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]ndustrla y ComerCIO SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
Rad: 86-077161- -00000-0000
SUPERINTENDENCIA Fec 2006-03-04 15'03'42 Dep 2020 NUECREACIONES)
T@ 1t PATENTEII
Ere 378 FASENALIONALL
Act411 PRESENTACION Follos. 240

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
B Patente de Invencion. [J Patente de Modelo de Utilidad.
X Capitulo I. [J cCapitulo L.
Nombre BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT 6
dad constituida y existente bajo las leyes IDENTIFICACION
SOLICITANTE | 3o¢iecac
(71) de Republica Federal de Alemania C.C. ] NIT |
Direccion: Alfred-Nobel Strasse 50, C.E. |:| Otro [:I
40789 Monheim
-.1 Republica Federal de Alemania Cual
: Nimero
Domicilio 40789 Monheim
Republica Federal de Alemania
: Nombre. EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccion Carrera 4° No. 72-35 C.C. X NIT W
Teléfono 347 36 11
REPRESENTANTE CE O oo L.
0 APODERADO Fax 211 86 50
E-mail: clientes@camyp com. Cual
Domucilio Bogola, Colombia Ndmero 438.019 T.P 31929
1. Ralf DUNKEL
@ 9/11 Pierre Dupont 5. Stefan HERRMANN
69001 lyon Vimeburgstrasse 4 a,
Francia 40764 Langenfeld,
lNVEN(;g)R (ES) Repubhca Federal de Alemanta
2. Hans-ludwig ELBE
Dasnockel 59, 6. Ulrike WACHENDORFF-NEUMANN
‘ 42329 Wuppertal Oberer Markenweg 85,
Republica Federal de Alemania 56566 Neuwied,
Repulblica Federal de Alemania
3. Benoit HARTMANN
Farberstrasse 1, 7. Peter DAHMEN
40754 Langenfeld, Altebruckerstrasse 61,
Replblica Federal de Alemania 41470 Neuss
Republica Federal de Alemania
4. Jorg Nico GREUL
AmgSandberg 30a 8. Karl-Heinz KUCK
42799 Lelchllngen.' Pastor-Loh Strasse 30 a,
Republica Federa! de Alemania 40764 Langenfeld
Repiblica Federal de Alemania

@ PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EP2005/000633 Fecha: 22 de enero de 2005
Publicacion Intemacional No. WO 2005/074686 A1 Fecha: 18 de agosto de 2005
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TITULO (54)

DERIVADOS DE  N-(2{HIDROXIMETIL)FENIL)-1H-PIRAZOL-4-CARBOXAMIDA Y
COMPUESTOS EMPARENTADOS COMO PRODUCTOS ACTIVOS MICROBICIDAS PARA EL
EMPLEOQ EN LA PROTECCION DE LAS PLANTAS Y DE LOS MATERIALES.

@ Clasificacion Internacional (51) AO1N 43/56

®

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Numero de Solicitud
si No[d DE 6 de febrero de 2004 102004005787.7

@ Comprobante de pago No.: 06-51,927 Fecha: 10 de julio de 2006

Anexos:

i Comprobante de pago de la tasa de presentacion de fa solicitud por $ 463 000 oo

O Comprobante de pago por revindicacidn de priondad

i Documento que acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona
Juridica

Bd  Poderes, sifuere el caso.

O Documento de cesién del inventor al solicitante 0 a su causante

O Declaraciones

bd Copia de la solicitud internacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)

] Traduccion de la solicitud internacional al castellano (Resumen, descripcidn, rewvindicaciones,
dibujos)

O Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

O  Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA

O De ser el caso, copia del contrato de acceso

O De ser el caso, documento que acredite la licencia ¢ autorizacion de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

Cl De ser el caso, certificado de depésito del material bioldgico.

Bl  Arefinal 12x12

g De ser el caso, informacién sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por
el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencién de esta solicitud.

X Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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@ FIGURA CARACTERISTICA

1 /

@ Solicito la concesion de la patente,

NOMBRE EMILIO F—ERERO
FIRMA : 2 : ::— L . .

C C 438 019 de Usaquén T.P. 31.929

g NNJ
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DOCUMENTOS ANEXOS

1. Publicacién Internacional WO 2005/074686 A1
Descripcion:
Paginas 92 en el idioma original
P4aginas 136 en espariol
Reivindicaciones: Numero (9)
Figuras: Nimero (s)

2. Forma PCT/NISA/210. Informe de Basqueda Internacional.

3. X Extracto de publicacién.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA
FASE INTERNACIONAL
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\

&B-OGADOS

EDIFICIO SISK]
CARPERA 4a N° 72-35
BOGOTA, 8 - COLOMBIA

Apostille para patentes, modelos de utilidad, disefios
industriales, marcas de fibrica, nombres
comerciales, ensefias, nombres de dominio, lemas
comerciales, licencias.

Representation and Power-of- Attorney with notarial
authentication and Apostille for patents, utility models,
industrial designs, trademarks, commercial names,
trade emblems, domain names, slogans, licenses.

REPRESENTACION Y PODER

1354
REPRESENTATION AND POWER- OF - J?J‘Téz
ATTORNEY

Yo (nosotros), abajo firmado (s)/1 (we), the undersigned
Bayer CropScisnce AG

domiciliado (s) en/of A1 fred-Nobel-Str. 50

hereby ra the patent application

No. 03.005.574 filed by Enﬂ:lo FERRERO on January 28, 2003 and

por el presente nombramos a EMILIO FERRERO, tpa 31929,
GONZALO PERDOMO, tpa 831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa
23555 y GERMAN CAVELIER, tpa 832, domiciliados en la Carrera 4*
N® 72 35, Bogotd, Colombia, en obedecimento a lo dispuesto en el
parigrafo Lo del Articulo 543 del Cédigo de Comercio, el pnmero como
pnncipal y los demés como suplentes, en su orden, como mis (nuestros)
representantes en todos los asuntos de propiedad industnal con facultad
para recibir notificaciones y nombrar apoderados judiciales o
extrajudiciales El pnmer representante suplente reemplazard al principal
en caso de ausencia o ympedimento temporal o defimtivo de equél La
mmisma regla se aplicard cuando el segundo representante suplente haya
de reemplazar al pnmero, o el tercero al segundo En tales casos, el
representante pnincipal, o ¢l pnmero, o segundo suplente, en su caso, o
ambos, declaragdn su mtencidn de no gjercer la representacién mediante
declaracidn autenticada por Notario Paiblico en Colombia, o por Notano
u otro Funcionario Piblico, o Cénsul de Colombia, en el extranjero, y 51
se tratare de impedimento, con el certificado respectivo S alguno de los
nombrades faltare defimtivamente, el siguiente tomard su lugar Cuando
cesare la ausencia o impedimento del representante principal, o de su
pnmero o segundo suplentes, en su caso, podrin ejercer la
representacién, en su orden, uno u otros segiin el caso, asumiéndola por
¢l solo hecho de ejercerla, cesando en ese momento ¢l gercicio de la
representacion por el primero, segundo o tercer suplente en su caso

Ademis, confiero (conferimos) poder a los abogados amba nombrados,
para obtener la proteccién de mi (nuestia) propiedad industrial y contra
la competenciz desleal, a cuyo efecto autorizo (amos) a los dichos
apoderados para que me (nos) representen ante cualesquiera entidades o
personas, cjerzan o no junsdiccién, especialmente ante las del orden

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODEOI-179 (MINUTA 12112 5)

in due comphance with the terms of paragraph st of article
543 of the Commercial Code, do hereby appoint EMILIO
FERRERO, tpa 31929, GONZALQ PERDOMO, tpa 831,
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 and GERMAN
CAVELIER, tpa 832, domiciled at Carrera 4° N° 72 35,
Bogoth, Colombia, the first as principal and the others as
alternates, in the order of ther appomtment, as our
representatives for all industnal property matters with faculty
to recerve notifications and to appomnt attorneys in and out of
Court The first alternate shall replace the prmcipal in case of
his absence or of temporal or definttive impediment The same
rule will apply when the second alternate representative 15 to
replace the first one, or when the third 15 to replace the first or
second alternates 1n their turn, or both of them, second In such
cases, the principal representative, or the first or second
alternates wn their turn, or both of them, shall state ther
intention not to act as representatives through a declaration
given before a Notary Public m Co!ombla, or before a Notary
or b bl Ol Clomith Conm shros,
m’case aﬁnnpod ent - the r.appmpnnte.mﬁclte shall suffice

QUISE 1 ©INO & LA VISTA

If myl:of e gfpomices. wete 0 hepdeﬁmtely absent, the
foIlow!f.lg Eh,lurﬂ(wﬂalm:e thn the absence or
impedirg f the principal represenlanve,mr of the first or
secong ‘ ate n rhelr fumn ceases, the‘representnhon can be

‘ |npm(he|r|sequence,gby‘ the pﬂnl:lpl] the first or
falternate: depmcf ng-e “on c.use, and the mere fact or its
X will suffice The exercise of the representation by the
bnd or third altermates 1n their tum shall end at such

In addition, we grant a Power of Attomey in favor of the
above named attomeys at law so that they may obtamn the
protection of my (our) industrial property and against the
unfair competition, for which purpose I (we) authonize the said
attorneys to represent me (us) before any authonties or persons,



<" -'.-s"rmm_'o, ‘Gpotehcioso admimistravo y judical, asi como los
. nales A nrbltrat'nmto, en todo lo concemiente a los siguientes
atos: ) Obtencién de patentes de mvencién, modelos de utihdad, y
sefios ndustnales, ¢! registro de marcas de fébnica, colectivas,
defensivas, de servicio, lemas comerciales, nombres comerciales,
cnsefing, nombres de domimo, vanedades vegetales y denominaciones de
ongen, su renovacidn, traspaso, cambio de nombre o domuciho,
cancelacién voluntans; y el registro de hicencias de uso de esos derechos,
b) Las acciones de competencia desleal, proteccién det consurmdor,
oposiciones u observaciones, cancelactén admumistrativa y judicial,
nulidad, medidas cautelares, concesién de hicencias, la tutela, la
proteccidn de secretos imdustriales, y en general los juicios civiles,
penales, admimistrativos o cantencioso  administrativos relacionadoes con
estos derechos; acciones y procesas qUE Promovamas o fé Nos
promuevan Y para que en todos los asuntos amiba determmados, puedan
sustituir este mandato, transmigir, conciliar, admitir los hechos del
proceso, desistir, cancelar, recibir, renunciar, y ratficar los actos de
agentes oficiosos

with or without junsdichon, specially those administrative,
admimstrative contentious and judicial, as well as before
Arbitration Court, 1n all matters concerning the following 1)
Obtunment of patents, utthity models and mndustnal designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, doman
nemes, vegetal vaneties and denommations of ongm, its
renewal, assignment, change of name or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the above
nghts, b) Actions of umfmir compention, protection to the
consumer, oppositions or observations, administrative or Court
cancellation, nullity, mfringement, granting of licenses, the
action for writ mandamus, the protection of trade secrets, and
in general the civil, penal, and administrative suits relating to
those nghts, actions and suits inshituted by me (us) or agamnst
me (us). And that m all the above matters they may substitute
this Power of Attorney, compromise, conciliate, admt the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, and ratify acts done
by representatives without a power of attomey.

Dado y firmado hoy/Given and signed this 12th of February, 2003

en/in Leverkusen

porby_Dr. Axel Bader, Dr. Ralf-Riidiger Jesse

Firma

Signature

Bayer CropSclence AG

Jr 0

CAVELIER ABOGADOS
WPPODEO1-179 (MINUTA 12112 5)
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" . TENTICACTON NOTARIAL (SOCIEDAD)

»

ascrito Notano' Certifica’ _Que la firma que antecede de
A A\"\‘-’-] E)& ¥ . Bg\g- R ;%E( Lye

auténtica, que ¢l signatario desempefia actualmente el cargo
e Secwladay
de Ia compattia_ay ec Cmps:{me AG

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The undersigned Notary cerifies. That the preceding signature

of
Dr. Axel Bader and Dr. Ralf-Riidiger Jesse

1s authentic, that the signatory currently acts in the position of__

secretaries
of the company _Bayer CropScience AG

sociedad que actalmente existe y esth orgamzada de acuerdo a
las leyes de A(e narsg

a company cutrently existing and organized under the laws of
Germany

que la direcci6n de dicha compafiia es 4 l£(eé Vel -Sic.

SO, 403189 Monueim, Alemawnia

that the address1s __Alfred-Nobel-Str. 50,
40789 Monheim, Germany

¥y que el signatano tiene facultad para otorgar este documento.

Todos los hechos antcriores le constan por haber exammado los
documentos respectwis y de todo ello da fe
Dadoy firmadoen S e ve (eulen

and that the signatory has the power to grant this document.

The Notary Public 15 aware and attests to the above facts upon
examination of the corresponding documents,

Given and signed In_| pverkusen
Oon 12th of February, 2003

El 1> e LDG-M—U'O, 2003

T

El Notario Péblico - The Notary Public

(Firma-sello)

(Signature-seal)
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(

beglaubige die vor mir vollzogenen Unterschriften :

Herrn Dr. Axel Bader, geschaftsansidssig
51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

M-

Ich bescheilfige aufgrund Einsicht in das Handelsregister des
Amtsgericht angenfeld - HRB 3990 -, daf’ die genannten Herren
berechtigt sIgd, die Bayer CropScience Aktiengesellschaft in
Monheim am Rhfjin als Prokuristen einzeln zu vertreten.

Leverkusen, den . Februar 2003



ARQETILE
{Convention de L3 1 laye du 5 octobre 1961)
1.Land Bundesrepubiik Deulschland
Diase oflentiiche Urhumde
2.5t unterschneben von

Ditk Heiderhofie

3 in seiner Exgenschafl als Notar

4 sie st versehen mit dem-Slempel/Siegel des (den
vModoars dirk Heider hoff

ithn Lavor kugen

Bestiel _"17. FEB 2003

5 in K&in 6 am
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TRADUCCION OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerioc de Justicia y

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los sellos y legalizaciones de un

documento escrito en inglés y espafiol por medio del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim,

Alemania, por el pres;\nte ratifica la solicitud de patente No.

03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enero de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMQ, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE

PAEZ, tpa. 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en 1la

Carrera 4° No. 72-35,

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen

por Dr. Axel Brader, Dr. Ralf-Ridiger Jesse

SETTRTED S s e e e g ey
COMO Nutamo i x16 (F) DeL GIRCULGH
7 DE BOGOTA & JGO CONSTAR QUE LA |-
o FOTETURIA €O £€10T Fon K. ORIGINAL 2
' nl.ll. LI el THT- Y LA VISTA b {

[

Bayer CropScience AG '\-‘-;._ N '{"’%‘;

¢ j.UL?.ﬂ{lﬁ P

S | ¥

Firma Ilegible Firma Ile'lgl;ig :.,_' g;;g;gﬁufsbé

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor Ral-Ridiger Jesse como

“BIEETF. VARE

' "DIEGO F. VARGAS Z.
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL

ESPANOL - INGLES — INGLES - ESPANOL

RES. OCO1 DE ENERO 4 DE 19991
MINISTFRIO DF NISTICIA



\O

Secretarios de Bayer CropScience AG, una sociedad actualmente

existente y organizada de acuerdo a las leyes de Alemania y con

direccién en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim, Alemania. Dado y

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003.

Firma Ilegible
Notario Piblico Sello

.-
o

Se anexa autenticacidén notarial en alemin de las firmas

anteriores.
= o
v 3
Respaldo: E v 'é
i'.a":ﬁ-, ""g
Apostilla expedida por Alemania y certificado el 2§ demfeggro de
=k = =R
o 0 =
2003 bajo el niimero 482/03. =R R
w2
w e
iy i
Es traduccibén fiel y completa de la cual se deja copia en esta
L 2Pw o =
oficina para su confrontacién. 3_'1_3_‘::‘,:1 o =
S5 = iz
:..'_',m:,?_‘ . T
DVZ/ID-4268/WPCLQ02G/COLO 13549-841-002-0 =S5 ‘:': ,§
Ca=en -ad
’ fd - 1‘5
[ EED '&’“‘gﬁgﬁ
DIEGO

TRADUCTOR E TNTERPRETE OFICIAL
ESPARIOL - INGLES — INGLES - ESPARIOL
RES 0001 DE ENERO 4 DE 1999
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TRADUCCION OFICIAL No. 9450

de un documento escrito en Aleman, efectuada por Luz Arriaga de
Herber, resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 6 de
marzo 1978.-

Traduccié4n de los sellos y autenticaciones que aparecen en el
documento de representacién y poder, escrito en espafiol e
inglés,_‘*por medio del bual la-firma Bayer CropScience AG,
domiciliada en Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO
PERDOMO, tpa. 8313 LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
CAVELIER, tpa. 832, domig:i;.iadog en la Carrera 4 No., 72-35,
Bogota, Colombia. Dado y flrmado el 12 de febrero 2003 en

Leverkusen, Alemanla, por los seflores Dr. Axel Bader y Dr.

. . wRalf-Ridiger Jesse.

Autenticacién en espafiol e inglés de las flrmasqantecegentes Y

}thﬂ(-"n o4 LR B s T
OF Boc.;, ']“" “"" 3 OLL gicyLe;

cert1f1cac16 de existencia de la soc1edad?pbrn_‘:ﬁétéfiqggsg
Ef =< THSUC XA viara

Leve'rl?sgm, .Dn.rk Heiderhoff. !‘H\} '"I ““. 2006 ;:
Fdo.: firma ilegible 3 Ty

Iy y -

tis J'J."s.:-slt?)( y “,q.. Y

Sello redondo en tinta:

LY i+ vegna o -d....

Dirk Heiderhoff, notario de Leverkusen
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Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los sefiores

1. Dr. Ralf-Rildiger Jesse, con domicilio comercial en D-
51368, Bayerwerk, Alemania,
2. Dr. Axel Bader, con domicilio comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,

a quienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio
del Juzgado Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que 1los
mencionados sefiores estan facultados, en su calidad de
apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein.
|. . "~ - g -‘- I-'-\f'-!\-..-.r-
SO MA A0 LR R LRI SYnULG '}
. LC LUSOTA, FATO SN STAR CUr LA ¢
FOLCUSOIR BN UT S, 00 FL ORIGINAL
5[ . l".lu. Lt "h.ﬂ S LAY ;
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Derechos Art. 58

EUROS 10, -
Derechos Art. 150 Euros 13, -~
IVA EURQOS 5,28
Total

EUROS 38,28
Fdo.: Heiderhoff, notario
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{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais: Republica Federal de Alemania

Este documento publico

2. Ha sido firmado por Dirk Heiderhoff

3. Actuando en calidad de notario
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4. Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff, rgtar?? 4n
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5. en Colonia

6. El 17 de febreres 2083

7 por el Vicepresidente del Tribunal Regional de Colonia
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archivos de estas oficinas para su confrontacién.
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(12) NACH DEM VERTRAG {/BER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

(19) Weltorganisation fiir geistiges Eigentom ,f"i':"' X :
Ariamtion fr gt s I O O A A D
f b
(43) Internationales Verdffentlichungsdatum (10) Internationale Verdffentlichungsnummer
18. Angust 2005 (18.08.2005)

(51) Internationale Patentklassifikation  AOLIN 4356, [DE/DE]; Krischer Str. 22, 40789 Monheim (DE). ELBE,

COTD 1116, B3U/14 Hans-Ludwig [DE/DE]; Dasndcke] 59, 42329 Wappectal

. (DE). HARTMANN, Benoit ([FR/DE]; Firberstr. 1, 20764

{22) Interpationales Anmeldedatum: Sandberg 30 a, 42799 Leichlingen (DE). HERRMANN,

22, Januar 2005 (22 01.2005) Stefan [DE/DE], Vimeburgstr 4 a, 40764 Langenfeld

(DE). WACHENDORFF-NEUMANN, Ulrike [DE/DE];

(25) Elnreichungssprache: Deutsch Oberer Markenweg 85, 56566 Neuwied (DE). DAHMEN,

. . Peter [DE/DE]}, Altebruckerstr. 61, 41470 Neuss (DE).

(26) Verdffentlichungssprache: Deatsch KUCK, Karl-Helnz [DE/DE], PastorL8h-Str 30 a,
(30) Angaben zur Prioritit: 40764 Langenfeld (DE)

102004005787 7 2 02,2004
6 Febraar2004 (06.022004) DB )y oeinsamer Vertreter: BAYER CROPSCIENCE

(71) Anmelder (fir alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme AKTIENGESELLSCHAFT; Busitess Planning and
von US): BAYER CROPSCIENCE AKTIENGE- Admimstration, Law and Patents, Patents and Licensing,
SELLSCHAFT {DE/DE]; Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 51368 Leverkusen (DE).

Monheim (DE)

{81) Bestimmungsstaalen (soweir nicht anders angegeben, fir
(72) Erfinder; und Jede verfugbare nanonale Schutzrechtsart): AE, AG, AL,
(75) Erfinder/Anmelder (nur fur US): DUNKEL, Ralf AM, AT, AU, AZ, BA, BB, BG, BR, BW, BY, BZ, CA, CH,

[Fortsetzung auf der nachsten Seire}

(549) Title: N-(2-(HYDROXYMETHYL) PHENYL)-IH-PYRAZOLE4-CARBOXAMIDE DERIVATIVES AND RELATED

COMPOUNDS AS MICROBICIDAL ACTIVE INGREDIENTS FOR PHYTO-PROTECTION AND THE PROTECTION OF
MATERIALS

(54) Bezeichnung:  N-(2- (HYDROXYMETHYL) PHENYL) -1H-PYRAZOL4-CORBOXAMID DERIVATE UND
VERWANDTE VERBINDUNGEN ALS MIKROBIZIDE WIRKSTOFFE ZUR ANWENDUNG IM PFLANZEN- UND

MATERIALSHUTS
(5T) Abstract: The inventon relates
to novel carboxamides of formula
® R (Al) (D, n which M represents a phenyl
/i \ nng, pyridine nng or pyrimdine,
A N N R" pyrudazine or pyrezine ning, respectively
}‘1‘ [ - ~n monosubstitated by R®, or represents
||!1.. a thiazole ring substtuted by R®*, R®

represents hydrogen, fluorine, chlorine,

methyl, isopropyl, methylthio or

trifluoromethyl; R® can also represent methoxy; RA represents hydrogen, methyl, methylthio or trifluoromethyl, L' represents

vt C1-Cro plkene (alkanediyt), Q represents O, 8, SO, SO; or NR?, L! represents  direct bond, SiR'°R™ ar CO, R represents hydrogen,

< C1-Cy alkyl, C;-Cy alkoxy, C,-C, alkoxy-Cy-Ce-alkyl, C,-Cq slkylthio-C,- Cy-alkyl, C;-Cy alkenyl, C,-Ca alkynyl, C,-Cq haloalkyl,

C;-C;- haloalkeny), C;-Cs haloalkyny] or C3-Cs cycloalkyl; A represents the group of forroula (AD, the remaining substitnents

\& ere defined in claim 1. The 1nventive substances have a powerfal microbicidal action and cen be used to control ondesirable
O% micro-organisrs such as fong1 and bactena in the phyto-protection and matenal protection fields.

0 0 0 AT A

746

(57) Zusammenfassang: Neue Carboxamde der Formel (1), in welcher M fiir einen jeweils emnfach durch R® substituierten Phenyl-,
& Pyndin- oder Pyrimidin-, Pyridazin oder Pyrazin-Ring oder fir emen dorch R®4 sobstirmserten Thiazol-Ring steht, R*ftr Wasser-

stoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Methylthic oder Triflnormethy] steht, R® ansserdem fitr Methoxy steht, R*A fiir Wasser-
& sioff, Methyl, Methylthio oder Tnflvonmethyl steht, L fitr C,-Co-Alkylen (Alkandiyl) steht, Q fur O, S, SO, SO; oder NR? steht,
& L fir eme direkie Bindong, SiR'RU oder CO steht, R fitr Wasserstoff, C,-Cy Alkyl, C,-Ce-Alkoxy,Ci-Ca-Alkoxy-Cy-Co-alkyl,
X C,.C, Alkylthio-C; Cy-alkyl, Ca-Cy-Alkenyl, Co-Cy-Alkeanyl, C,-Co-Halogenalky), C;-C~ Halogenalkenyl, C;-Cy-Halogenalkanyl

oder C3-Cy-Cycloalkyl steht, A fur den Rest der Forme] (A 1) steht. Die anderen Substituenten sand in Anspruch 1 definjert, Die

erfindongsgemassen Stoffe weasen eine starke mikrobizide Wirkung suf und kdnnen zar Bekimpfung von unerwhnschten Makroor-
& gamsmen, wie Fong) ond Bektenen, im Pflanzenschutz und im Materialschutz eingesetzt werden.
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CN, €O, CR,CU, CZ,DE, DK, DM, DZ, EC, ERE, EG, ES, ‘T, TM), earopansches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ,DE, DK,

FI,GB, GD, GE, GH, GM, HR, HU, ID, IL, IN, IS, JP, KE, ERB, ES, P, FR, GB, GR, HU, IR, IS, IT, LT, LU, MC, NL,

KG,KP, KR, K2Z,LC, LK, LR, LS, LT, LU, LV, MA, MD, FL, FT, RO, SE, 51, SK, TR), OAPI (BF, BJ, CF, CG, C],

MG, MK, MN, MW, MX, MZ, NA, NI, NO, NZ, OM, PG, CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NBR, SN, TD, TG).

PH, PL, PT, RO, RU, SC, SD, SE, SG, SK, SL, SY, TJ, T™M, a
q . TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA,ZM,  Veraffentlicht:

t

v . — st mternationalern Recherchenbericht -

1 : Jjede verfilgbare regionale Schutzrechisart): ARIPO (BW, kirzungen wird auf die Erkidrungen (*Gudance Notes on Co-
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, SZ, TZ, UG, des and Abbreviations") am Anfang jeder reguléren Ausgabe der

f
I (84) Bestimmungsstaaten {sowesrt nicht anders angegeben, fur  Zur Erkldrung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab-
l' ZM, ZW), enrasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, PCT-Gazette verwiesen
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PCT/EP2005/000633
' “N{2-(HY DROXYMET"IYL)PHENYLH H-PYRAZOL-4-CARBOXAMID DERIVATE UND
VERWANDTE VERBINDUNGEN ALS MIKROBIZIDE WIRKSTOFFE ZUR ANWENDUNG 1M
PFLANZEN- UND MATERIALSCHUTZ

Die vorliegende Brfindung betrifft neuve Carboxamide, mehrere Verfahren zu deren Herstelhmg und
desen Verwendung zur Bekiimpfung von uperwiinschten Mikroorganismen.

Es ist bereits bekannt, dass zehkeiche Carboxamide fungizide Eigenschaften besitzen (vgl. zB. WO .
03/010149, WO 02/059086, EP-A. 0 824 099, EP-A 0737 682, EP-A 0 591 699, EP-A 0 589 301, EP-A
0545 099, DE-A. 24 09 611, DE-A 20 06 472, JP-A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A. 8-176112, IP-
A 892223 und JP-A 53-72823). So sind bereits gahlreiche Alkylcarboxamide bekannt geworden, die
10 im Alkylteil nicht substituiest sind, wie beispielsweise N-Allyl-N-{241,3-dimethylbutyl)phenyi}-1-me-
thyl-3-(trifluormethyl)- 1H-pyrazol-4-carboxamid ans WO 02/059086, N-{2-(1,3-Dimethylbutyl)phemyl}-
2, A-dimethyl-1,3-thiazol-5-carboxamid ans EP-A 0 824 099 und 5-Fluor-1,3-dimettryl-N-[24(1,3,3-trime-
thylbutyl)pbenyf}-1H-pyrezol-4-carboxamid aus WO 03/010149. Die Wirkeamkeit dieser Stoffe ist gut,
Iasst aber in manchen Fillen, zB. bei medngen Aufwandmengen zu wiinschen tibrig.
15
Es wurden nun nene Carboxamide der Forme] (I)

1o,
R L

2
Q,L\R
gefunden, in welcher
R'  fir Wasserstoff, C;-Ci-Alkyl, C;-Ce-Alkylsulfinyl, C,-Co-Alkylsulforyl, Ci-Cs-Alkoxy-C;-Cy-
20 alky}, Cy-Cy-Cycloalkyl; C;-Cs-Halogenalkyl, C,-C-Halogenalkyithio, Cy-Cs-Halogenalkylsulfi-

nyl, Cy-CHalogepalkylsulfonyl, Halogen-C,-Calkoxy-C,-Cealityl, Co-Cy-Halogencycloalicyl:
it jewedls 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder Bramatomen; Formyl, Formyl-C,-Cy-alkyl, (Ci-Cr-
Alkylcarbonyl-Cy-Cyalkyl, (Ci-Cs-Alkoxy)carbonyl-Cy-Cy-elkyl; Halogen{(C;-Cy-alkyl)carbo-
1ry)-C,-C-alkyl, Halogen-{C)-Cyatkoxy)carbonyl-C;-Cy-alkyl mit jeweils 1 bis 13 Fhuor-, Chlor-
25 und/oder Bromatomen; {
(Cr-Cy-AlkyDcarbonyl, (Ci-Cr-Alkoxy)carbonyl, (Cr-Cy-Alkoxy-C-Cralkylearbonyl, (Co-Co
Cycloalkyljcerbonyl; (C,-CsHalogenalkylcarbonyl, (Ci-CeHalogenalknxy)carboryl, (Halo-
gen-C;-Cyalkoxy-Cy-Cy-alkyl)carbonyl, (Cy-Cs-Halogencycloalkyfcarbory] mit jeweils 1 bis 9
Fhuor-, Chilor- und/oder Bromatomen; oder -C(=0)C(=O)R%, -CONR’R’ oder -CHNR'R® steht,
30 R*  fir Wasserstoff, C,-Ci-Alkyl, C;-Ci-Alkoxy, C1-Co-Akoxy-Ci-Calkyl, Cy-Cy-Cycloalkyl;
C;-Cs-Halogenalkyl, C,-Ce-Halogenalkoxy, Halogen-Ci-Cyalkoxy-C,-Cyalkyl, Cs-Cs-Halo-
gencycloalky] mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,
R* und R* unabhéingig voneinander jeweils fiir Wasserstoff, Cy-Cy-Alkyl, C;-Cy-Alkoxy-C,-Coalkyl,
Cs-Cy-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Halogen-C;-Cealkoxy-C,-Cyalkyl, C5-Cy-Halogen-
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cycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen stehen,

R’ und R* auBlerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebumden sind, einen gegebenen-
falls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C,-Ci-Alkyl
substituierten gesittigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden, wobei der Hetero-

5 cyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefel
oder NR? enthalten kann, '

R’ und R® unabhingig voneinander fir Wasserstoff, C;-Cs-Alkyl, Cy-Cs-Cycloalkyl; C-C;-Halogenal-

: ) ) kyl, Cy-Cyg-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen stehen,

' R® und R® anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen gegebenen-

10 _ ' falls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-Ci-Alkyl
substitirierten gesittigten Heterocyclns mit 5 bis 8 Ringatomen bilden, wobei der Hetero-
cyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefel
oder NR’ enthalten kann,

R’  fiir Wasserstoff oder C,-Cg-Alkyl steht,

15 M  for einen jeweils einfach durch R substituierten Phenyl-, Pyridin- oder Pyrimidin-, Pyridazin
oder Pyrazin-Ring oder fiir einen durch R** substituierten Thiazol-Ring steht,

R®  fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Methylthio oder Trifluormethyl steht,

R*  auBerdem fiir Methoxy steht,

R™  fiir Wasserstoff, Methyl, Methylthio oder Trifluormetyl steht,

20 L fir C,-Cyr-Alkylen (Alkandiyl) steht,

Q fiir O, S, SO, SO, oder NR® steht,

IL*  fiir cine direkte Bindung, SiR'R" oder CO steht,

R far Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C;-Cy-Alkoxy, C;-CrAlkoxy-C,-Calkyl, C;-C,-Alkylthio-Cy-

! Cyalkyl, CrCy-Alkenyl, Cr-Cy-Alkinyl, C,-Ce-Halogenalkyl, C;-Co-Halogenallemyl, Cr-Ce*
[ 25 Halogenalkinyl oder Cy-Cs-Cycloalky! steht,

R’ fir Wasserstoff, Cy-Cs-Alkyl, Cy-C-Alkoxy-C;-Cirelkyl, Cr-Co-Alkylthio-C)-Cyalkyl, C,-Cy
Alkenyl, CC-Alkinyl, C,-CeHalogenalkyl, C;CsHalogenalkenyl, Cy-Ce-Halogenalkinyl
oder C5-Cs-Cycloalkyl steht,

R und R" unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy, C;-Cy-Alkoxy-Cy-

30 Cealkyl, C-Cy-Alkytthio-C,-Cy-alkyl oder C,-Co-Halogenalkyl stehen,

A fir den Rest der Formel (A1)

12

R
/
Qj\wa

N (A1) stebt, in welcher
Rﬂ

Bl T e W VW P e L ]

R”  fir Wasserstoff, Cyano, Halogen, Nitro, C;-Cy-Alkyl, Ci-Ce-Alkoxy, C-Cy-Alkyl-
thio, Cy-Ce-Cycloalkyl, C;-Co-Halogenalkyl, C,-CeHalogenalkoxy oder C;-C4-Halo-
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genalkylthio it jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, Aminocarbonyl oder Aminocar-
bomy}-C;-Ce-alkyl steht,

R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C;-CrAlyl, C-Ci-Alkoxy oder Ci-C-Alkyithio
tht' .

R . far Wasserstoff, C)-Ce-Alkyl, Hydroxy-Cy-Cralkyl, Cr-Ce-Alkenyl, Cs-Ce-Cyclo-
alkyl, C-Cy-Alkylthio-C;-Calkyl, Cr-Co-Alknxy-Ci-Crralkyl, Ci-CoHalogenslicyl,
C-Cy-Halogenalkylthio-C;-Cralkyl, C,-CHalogenalkoxy-C;-C,-alkyl mit jeweils 1
bis 5 Halogenatornen, oder Pheny] steht,

fir den Rest der Formel (A2)
11

R‘l‘
/i/_\f\ (A2) stoht, in welcher
R‘l!

S
R* und R unabhéingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, C;-C.-Alkyl oder C;-CHalo-
genalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R  fir Halogen, Cyano oder C;-Co-Alkyl, oder C,-C-Halogenalkyl oder Cy-C,-Halogen-
alkoxy mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A3)

19

R
l[_\K\ »  (A3)stcht in welcher
R™ R

S

R"® und R™ unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, C;-Ce-Alkyl oder C,-Cy
Halogenalkyl mit 1 bis S Halogenatomen steht,

R®  fur Wasserstoff, Halogen, C;-C,-Alkyl oder C;-Cs-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fitr den Rest der Formel (A4)

©: (A4) steht, in welcher
RY

R?  fir Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Cyano, Cr-CeAliyl, Cr-C-Halogenalkyl, Cr-Ce-
Halogenalkoxy oder C;-C,-Halogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fir den Rest der Formel (A5)

—
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.

"k

o

"k

= .
| _ (A5) steht, in welcher

R? N7 RZ

R?  fur Halogen, Hydroxy, Cyano, Cy-Cy-Alkyl, Cr-Cy-Alknxy, Ci-Ce-Alkylthio, C)-Co-
Halogenalkyl, C-C,-Halogenalkylthio oder C;-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5
Halt;gmmmm steht,

R®  fiir Wasserstoff, Halogen, Cyano, Cy-Cy-Alkyl, Ci-Ci-Alkoxy, C-Cy-Alkylthio, C;-
CsHalogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Halogmatomm_:, CiCy-
Alkylsulphinyl oder C,-C4-Alkylsulphonyl steht,

fiir den Rest der Formel (A6)

Q1
R",—E I (AG6) steht, in welcher
o~ “’R*

R*  fir C;-Ci-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stcht,

R®  filr C;-Cy-Alkyl steht,

Q' firS (Schwefel), SO, SO, oder CH, steht,

P fir 0, 1 oder 2, wobei R* for identische oder verschiedene Reste steht, wenn p fiir 2
steht,

fiir den Rest der Formel (A7) :
R:B
(\/I( (A7) steht, in welcher
8
R*  fiir C,-C-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

far den Rest der Formel (A8)

(]: (AS) steht, in welcher
R

S

R¥  fir C,-Cy-Alkyl oder C;-CiHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fir den Rest der Formel (A9)
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oder

oder
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oder
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R” und R” unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, Cy-Cy-ATkyl oder Cp-
CHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steben,

R®  fiir Wasserstoff, Halogen, C;-C-Alkyl oder Cy-Cs-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fitr den Rest der Formel (A10)
Rﬂ

/B (A10) steht, in welcher
R o

R* und R* vnabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, Nitro, C;-Cy-Alkyl
oder C;-C,Halogenalkyl having 1 bis 5 Halogenatomen stehen,

R®  for Wasserstoff, Halogen, C-Ce-Alkyl oder C,-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen s"teht,

fiir den Rest der Formel (A11)

- /E'\i (A11) stelst, in welcher

8

R*  fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, C;-C,-Alkylamino, Di-(C,-Cy-alkyl)amino, Cysno,
Ci-C-Alkyl oder C,;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stebt,
R®  fir Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fitr den Rest der Formel (A12)

o /E—ﬁ - (A12) stelt, in welcher

S

R¥  fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, Cy-Cy-Alkylamino, Di{C-Calkyl)amino, Cyano,
C,-C4-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,
R¥  fiir Halogen, C;-Cy-Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fir den Rest der Formel (A13)
RR

I (A13) steht, in welcher
\s ’

R®  for Halogen, C;-Ce-Alkyl oder C,-Ci-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

:

C——
A

T
MY 1

—_—— T -
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A fir den Rest der Formel (A14)
RMI
A14) steht, in welcher
R”  fior Wasserstoff oder C,-Cy-Alkyl steht,
R®  fir Halogen oder C,-Cq-Alkyl steht,
5 oder
A firden Rest der Formel (A15)
[ \S- (A15) steht, in welcher
o” “R"
RY  fir' C;-CrAlkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,
oder
10 A - fiir den Rest der Formel (A16)
N
E T (A16) steht, in welcher
~
N~ “R®
R®  fir Wasserstoff, Halogen, C,-Cs-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit ] bis 5 Halogen-
atomen steht,
oder
15 A forden Rest der Formel (A17)
R43
-
| (A17) steht, in welcher
N .
R®  fir Halogen, Hydroxy, C;-Cs-Alkyl, Cy-Ce-Alkuxy, Cy-Ci-Alkyithio, C,-Ce-Halogen-
alkyl, C;-Cy-Halogenalkyithio oder C,-C;-Halogenalkaxy mit jeweils 1 bis 5 Halo-
genatomen steht,
20  oder
A fir den Rest der Formel (A18)
R4l
x5
R® Sy R (A18) steht, in welcher
|44
ld R
s
i R*  fir Wasserstoff, Cyano, C,-Ce-Alkyl, C;-Cu-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogemato-
men, C-Ce-Alkoxy-C,-Cyalkyl, Hydroxy-Cy-Crelkyl, C,-Cy-Alkylsulfonyl, Di(Cy-
25 Cs-alkyl)aminosulfonyl, C;-Ce-Alkylcarbonyl oder jeweils gegebenenfalls substitu-
iertes Phenylsulfonyl oder Benzoyl steht,
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R®  filr Wasserstoff, Halogen, C;-Ci-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Haslogen-
atomen steht,

R*  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C;-Cy-Alkyl oder C,-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,

R"  fiir Wasserstoff, Halogen, Ci-Cs-Alkyl oder C;-C,Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halo-
genatomen steht,

for den Rest der Formel (A19)
R“
N\?:‘{:’s (A19) steht, in welcher

R¥  for C)-Ci-Alkyl steht,

wobei R nicht fir Alkoxy steht, wenn L? fiir eine direkte Bindimg steht.

Weiterhin wurde gefunden, dass man Carboxamide der Formel () erhilt, indem man

)

®)

Carbonsaure-Derivate der Formel (II)
Aj'\xi (D
in welcher

A die oben angegebenen Bedeutungen hat und
x fiir Halogen oder Hydroxy steht,

mit Anilin-Derivaten der Forme}] (III)
" am
2
L Q’L‘R
in welcher

R', M, Q, 1* und R die oben angegebenen Bedeutungen hsben,

1®  fir Wesserstoff oder C,-Cs-Alkyl steht,

gegebenenfills in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenrwart eines Konden-
sationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart cines Sturebindemittels und gegebenenfalls in
Gegenwart cines Verdinmmgsmittels umsetzt,

Carboxamide der Formel (IV)

T e = e e et
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in welcher M, L', Q und A die oben angegebenen Bedenttmgen haben,
mit einer Verbindung der Formel (V)
2
v R W
in welcher
5  L*umdR die oben angegebenen Bedeutungen haben,
Y far Halogen, Triflat (Trifluormethylsulfonyl), Mesylat (Methylsulfonyl) oder Tosylat
(4-Methylphenylsulforyl) steht,
} in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdinmmpsmiitels wmsetet,

10 (¢) Carboxamide der Formel (-a)

Ji@ Cw (

L. -~

Q R

. in welcher M, L', Q, L2, R und A die oben angegebenen Bedeutungen haben,
] mit Halogeniden der Formel (VI)

\ RH—x? (VD
15 in welcher

_ X*  fiir Chlor, Brom oder Iod steht,

t R™  fir CrCrAlkyl, Cr-CoAlkylsulfinyl, Cr-CeAlkylsulfonyl, Ci-Cy-Alkoxy-Ci-Co-

alkyl, C;-Cy-Cycloalkyl; C,-Cs-Halogenalkyl, C;-Cy-Halogenalkylthio, C,-C¢-Halo-

} genalkylsulfinyl, C-C,Halogenalkylsulfonyl, Halogen-Cy-Ce-alkoxy-Ci-Ceelkyl,

) 20 Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhuor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
Formyl, Formy}-Cy-Cralkyl, (C-Cr-AlkyDoarbonyt-Cy-Cy-alkyl, (Cr-CrAlkomy)oar- |
bonyl-C,-C;-alkyl; Halogen-(C,-Cs-alkyl)carbonyl-Ci-Cs-alkyl, Halogen{(C,-Cs-alk-
oxy)carbonyl-Cy-Cs-alkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-CrAlkylcarbonyl, (Ci-Cr-Alkoxy)carbonyl, (Ci-Co-Alkoxy-C,-C,-alkyDearbo-

25 myl, (Cs-Ce-Cycloalkyl)carbonyl; (C;-Ces-Halogenalkyl)carbonyl, (C,-Ce-Halogen-
alkoxy)earbonyl,  (Halogen-Ci-Cealkoxy-C;-Cralkylcarbonyl, (C;-Cy-Halogen-
cycloalkyl)carbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; oder
C(=0)C(=O)R?, -CONR’R* oder -CH,NRR® steht,
wobei R, R?, R*, R’ und R® die oben angegebenen Bedeutungen haben,

30 m Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verditnnungemittels umsetzt.

[ L S S S S

SchlieBlich wurde gefunden, dass die neuen Carboxamide der Formel () sehr gute mikrobizide
Eigenschaften besitzen und zr Bekimpfung wnerwiinschter Mikroorganismen sowohl im Pflan-

e e
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zenschutz als anch im Materialschutz verwendbar sind.

Die erfmdungegemffen Verbindungen komnen gegebenenfalls als Mischhmgen verschiedener még-
licher isomerer Formen, insbesondere von Sterecisomeren, wie z. B. E- und Z-, threo- und erythro-,
sowie oplischen Isomeren, gegebenenfalls aber auch von Tautomeren vorliegen. Es werden sowohl
die B- als anch die ZIsomeren, wie auch die threo- wnd exyfhro-, sowie die optischen Isomeren, be-
licbige Mischungen dieser Jsomeren, sowie die mdglichen tautomeren Formen beansprucht,

Die erfindungsgemiBen Carboxamide sind durch die Formel (I) allgemein definiest. Bevorzugte
Restedefinitionen der vorstehenden und nachfolgend genannten Formein sind im Folgenden

angegeben. Diese Definitionen gelten fiir die Endprodukte der Formel (I) wie fir alle Zwischen-
produkie gleichermafien, )

R'  steht bevorzugt fiir Wassersioff, Cy-Cs-Alkyl, C-CerAlkylsulfinyl, C;-Cy-Alkylsulfonyl, Cr-

Cs-Alkoxy-Ci-Cy-alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl; C;-C,Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkylflsio, Cr-
CrHalogenalkylsulfinyl, C,-CHalogenalkylsulfonyl, Halogen-C;-C;-alkoxy-Ci-Cs-alkyl,
Cy-CyHalogencycloslkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; Formyl,
Formyl-Ci-Cs-alkyl, (C,-Cs-Alkyl)carbonyl-Ci-Cy-alkyl, (C,-Cs-Alkoxy)carbonyl-C;-Cs
alkyl; Halogen-(C;-Cs-alkyl)carbonyl-C;-Cs-alkyl, Halogen-(C;-Cy-alkoxy)carbonyl-C,-Cs-al-
kyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-CeAlkylcarbanyl, (Cr-C-Alkoxy)carbonyl, (C-Cr-Alkoxy-Cy-Cy-alkyl)carbonyl, (C5-Ce-
Cycloalkylcarbonyl; (C)-CoHalogenslkyl)carbonyl, (Ci-CoHalogenalkoxy)carboryl, (Halo-
gen-Cy-Cyalkoxy-C;-Cy-alkyT)carbonyl, (Cs-Ce-HalogencycloalkyT)carbonyl mit jewetls 1 bis 9
Fluor-, Chlar- und/oder Bromatomen; oder -C(=0)C(E0)R?, -CONRR? oder -CHNRRS.

R'  steht hesopders bevorzngt fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder
tert-Butyl, Pentyl oder Hexyl, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder iso-Propylsulfinyl, n-, iso-,
sec- oder tert Butylsulfinyl, Methylsulforyl, Ethylsulfonyl, n- oder iso-Propylsulfonyl, »-, iso-,
sec- oder tert-Butylsulfonyl, Methoxymethyl, Methoxyethyl, Bthoxymethyl, Ethoxyethyl,
Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyi, Trifloormethyl, Trichlormethyl, Trifinorethyl, Diftuor-
methyltio, Diffuorchlommethylthio, Trifluormethylthio, Triffuormefiylzuifinyl, Trifluormethyl-
sulfonyl, Triflucrmethoxymethyl; Formyl, -CHACHO, ~(CH)rCHO, -CHyCO-CHs,
-CHz-CO-CH,CH,, -CBrOO-CH({CH;)»  «CHrCO-CHs, CH;»CO-CHCH;,
{CH);-CO-CH(CH;),, -CHyCOLH,,  -CHrCOCH.CHs, -CH;COCH(CH;)
«(CH,),-COCH;, (CH;)z-00:CH;CHa, (CH)yCO,CB(CHz)s, -CHz-OO-CFs, -CHy-CO-CCls,
CHCO-CHCF,  -CBrCO-CH,COCh, «CH)-CO-CHCCF;, ~(CH)-CO-CHCCh,
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-CH,-O0,CH,CF,, -CH;CO;CF,CF,, “CHy-CO,CH,CCl,, -CHz-CO,CCLCCl,,
«(CH,)»-CO,CH,CFs, {CH,); CO,CF,CF3, (CH,)-00,CHCCls, (CH,)r CO,CCLCC;
Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, n-Propylcarbonyl, iso-Propylearbonyl, tert-Butylcarbonyl,
Methoxycerbonyl, Ethoxycarbonyl, tert-Butoxycarbonyl, Cyclopropylearbonyl; Trifluorme-
hylcarbonyl, Trifluormethoxycarbonyl, oder -C(=0)C(=O)R?, -CONR’R" oder -CHNRR®.
R'  steht gapz besonders bevorzuet fir Wasserstoff, Methyl, Methoxymethyl, Formyl, -CH,CHO,
«{CH;)yCHO, -CHyCO-CH,;, -CHrCO-CH,CH,, -CHrCO-CH(CHy, -C(O)CHO,
-C(=0)C(=0)CH;, -C(=0)C(=0)CB,0CH,, -C(~0)CO,CH;, -C(=0)C0,CH,CH,.

R  steht bevorzugt filr Wasserstoff, C-Cs-Alkyl, C;-Co-Alkoxy, C;-CsAlkoxy-C;-Cs-alkyl, Cs-
CeCycloalkyl; C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Halogen-C;-Cs-alkoxy-Cy-Cs-
alkyl, Cy-CsHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen.

R®  steht besonders bevorzupt fiir Wasserstoff, Methy), Ethyl, n- oder iso-Propyl, tert-Buty),
Methoxy, Ethoxy, n- oder iso-Propoxy, tert-Butoxy, Methoxymethyl, Cyclopropyl; Trifluor-
methyl, Trifluormethoxy.

R? und R* stehen unabhingig voneinander bevorzugt fir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, C;-Cs-Alkoxy-C-
Csalkyl, Cy-Cs-Cycloalkyl; C,-C-Halogenalkyl, Halogen-C,-Cs-alkoxy-C;-Cyalkyl, Co-Ce-
Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- ind/oder Bromatomen.

R und R* bilden anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatorn, an das sie gebunden sind, bevormgt
emen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder
Ci-C-Alkyl substituierten gosittigten Heterooyolus mit 5 oder 6 Ringatomen, wobei der
Heterocychus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome eus der Reihe Sauerstoff,
Schwefel oder NR” enthalten kamm.

R® und R* stehen unabhlingig voneinander besonders bevorrmet fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n-
oder iso-Propyl, n-, is0-, sec- oder tert-Butyl, Methaxymethyl, Methoxyethyl, Bthoxymethy,
Ethoxyetlyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Triffuormethyl, Trichlommethyl,
Trifluorethyl, Trifluormethoxymethyl.

R’ und R! bilden auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, besonders
bevorzugt einen gegebenenfulls einfich bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor,
Chlor, Brom oder Methyl substituierten gesiittigten Heterocyclus aus der Reihe Marpholin,
Thiomorpholin oder Piperazin, wobei des Piperazin am zweiten Stickstoffatomn durch R? sub-
stituiert sefn kaon,

R’ und R® stehen wmebhfingig voneinander bevorzugt fir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, Cy-Ce-Cycioaliyl;

Ci-CHalogenalkyl, C;-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen.

af
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R’ und R® bilden auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, bevorzugt
einen gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C;-
Cy-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 oder 6 Ringatomen, wobei der
Heterooyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome ens der Reihe Sauerstoff,
5 Schwefel oder NR? enthalten lann.
R® und R® stehen unabhfingig voneinander besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Eihyl, n-
oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Methoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxymethyl,
Ethoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Triftuonmethyl, Trichlormethyl,
Trifluorethyl, Trifluormethoxymethyl.
10 R’ und R® bilden anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, hegonders
bevorzugt einen gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Ftuor,
Chlor, Brom oder Methyl substituierten gesiittigten Heterocyclus aus der Reihe Morpholin,
Thiomorpholin oder Piperazin, wobei das Piperazin am zweiten Stickstoffatom durch R” sub-
stitniert sefn kenn,
15
R’  steht bevorzugt filr Wasserstoff oder C;-C-Alkyl.
R’ steht besgnders bevorzgt filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sec-
oder tert-Buty).

200 M steht bevorzugt fir einen der fo]g:nden Cyclen

QQ??QV
A L

M-7 M-8 M-9 M-10 M-11
N Ny
N 4 N = a N R
M-12 M-13 M-14

wobei die mit ,,** markierte Bindung mit dem Amid verkniipft ist.
25 M steht besonders hevorzugt filr einen Cychus ausgewshit aus M-1, M-2, M-3, M-6, M-7, M~10
oder M-11.

-
e,
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M stet auBerdem besonders bevormet fir eine Cyclus ausgewihit ans M-I, M-2, M-3, M4,
M-5, M-6 oder M-10, M-11.

M

M )

M zugt for den Heterocyclas M-3.

M gt fiar den Heterocyclus M-6.

M zugt fir den Heterocyclus M-7.

M 1t fir den Heterocyclus M-10.

M alet firr den Heterocychus M-11.

R®  steht bevorzugt fiir Wasserstoff,

R®  steht filr den Fall, dass M fir M-1 steht, auBerdem bevorzngt fir Fluor, wobei Fluor beson-
ders bevorzugt in 4-, 5- oder 6-Position, ganz be rzagt in 4- oder 6-Position, ing-
besondere in 4-Position steht.

R'  steht for den Fall, dass M fir M-1 steht, auBerdem bevorzugt fiir Chlor, wobei Chlor
besonders bevorzugt in 4- oder 6-Position steht.

R®  steht fir den Fall, dass M fiir M-1 steht, auBerdem bevorzugt fitr Methyl, wobei Methyl
besonders bevorzugt in 3-Position und euBerdem besonders bevorzuat in 4-Position steht.

R®  steht fiir den Fall, dass M fiar M-1 steht, auBerdem bevorzugt fir Methoxy, wobei Methoxy
besonders bevorzugt in 4-Position steht.

R*  steht fir den Fall, dass M fiir M-1 steht, auBerdem bevorzugt fir Trifluormethyl, wobei
Trifluormethyl begonders bevorzngt in 4- oder 6-Position steht.

R steht fiir den Fall, dass M filr M-2, M-3, M4 oder M-S steht, anBerdem bevorzugt fiir Fluor,
wobei Fluor besgnders bevorzagt in 6-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M4, M-5) stelt.”

R'  steht fiir den Fall, dass M fir M-2, M-3, M4 oder M-5 steht, auBerdem bevorzugt for Chlor,
wobei Chilor besonders bevormet in 6-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M4, M-5) steht

R®  steht fir den Fall, dass M fir M-2, M-3, M4 oder M-5 steht, auBerdem bevorzugt fiir
Meihyl, wobei Methyl besonders bevorzugt in 4-Position (M-2) oder in 3-Position (M-3,
M4, M-5) steht. '

R'  steht fiir den Fall, dass M fiir M-6 steht, auBerdem bevorzugt fir Methyl, wobei Methyl
besonders bevorzut in 3-Position steht

R®  stoht fiir den Fall, dess M fiir M-6 stcht, anBerdem bevormgt filr Trifheormethyl, wobei Tri-
fluormethyl besonders bevorzuet in 3-Position steht.

Rl

steht fitr den Fall, dass M fir M-7, M-8 oder M-9 steht, auBerdem bevorzugt fiir Chlor, wobei
Chlor besonders bevorzngt in 5-Position (M-7, M-8) oder in 3-Position (M-9) steht.
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R'  steht fiir den Fall, dass M fir M7, M-8 oder M-9 steht, anBerdem bevorzugt fir Methyl,
wobei Methyl besonders bevarzuet in 5-Position (M-7, M-8) oder in 3-Position (M-9) stcht.

R®  steht fir den Fall, dass M fitr M-12 steht, auBerdem bevorzugt fir Methyl, wobei Methyl
besonders bevorzogt in 4-Position steht.

R®  stelt fiir den Fall, dass M fir M-12 steht, auBerdem bevorzugt fiir Trifluormethyl, wobei Tri-
fluormethyl besonders bevorzngt in 4-Position steht.

R'  steht fir den Fall, dass M fir M-13 steht, auBerdem bevormgt filr Methyl, wobei Methyl
besonders bevoranet in 3-Position stelt.

R®  steht filr den Fall, dass M fiir M-13 steht, auerdem bevorzugt fiir Trifluormethyl, wobei Tri-
fluormethy] besonders bevorzugt in 3-Position steht.

R®  steht fiir dem Fall, dass M filr M-14 steht, auBerdem bevorzugt fiir Methyl, wobei Methyl
besonders bevorzugt in 3-Position steht.

R*  steht fiir den Fall, dass M fiir M-14 steht, auBerdem bevorzugt fitr Trifluormetlvyl, wobei Tri-
fluormethy] besonders bevorzugt in 3-Position steht.

R™  steht bevorzugt filr Wasserstoff.

R™  steht emBerdem bevorzugt firr Methyl.

R*™  stcht auferdem bevorzgt far Trifluormettsyl.

L'  stehtbevorzugt fir C,-Cs-Alkylen (Allandiyl).

L'  steht besonders bevoragt fitr -CH;-, -CH(CBs)- oder (CHZ):C(CHs)-~

L'  steht auBerdem besonders bevorzugt fitr {CHy)-.

Q steht bevorzugt fir O.

Q steht anBerdem bevorzugt for S.

Q steht auBerdem bevorzugt fir SO.

Q steht auBerdem bevorzugt fir SO,.

Q steht anBerdem bevorzagt for NR’, besonders bevorzugt fir NHL

12 steht bevarzugt fir eine direkte Bindung,

12  stebt anBerdem bevarzngt fir SIR'R.

1*  steht auBerdem beyormgt filr CO.

R steht bevorzugt fiir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy, C,-Cs-Alkoxy-C-Cs-alkyl, C;-
Cy-Alkylthio-C,-C;-alkyl oder C,-Cy-Cycloalkyl.

R steht anBerdem bevormet fiir C,-C-Halogenalkyl.

-
=
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steht besonders bevorzugt fitr Wasserstoff, Mothyl, Bihyl, n- oder iso-Propyl, v, sec-, iso-
oder tert-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder iso-Propoxy, n-, sec-, iso- oder tert-Butoxy,
Methoxymethyl, Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Methylthiomethyl, Ethylthio-
methyl, Methylthioethyl, Ethylthioethyl oder Cyclopropyl.
steht suferdem besonders bevormgt fir 1-Methylnityl, C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor-, Chlor- oder Bromatomen, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

eygrznet filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, iso- oder
te:tBulyl Methoxy iso-Propoxy, iso- oder tert-Butoxy, Methoxymethyl oder Methyl-
thiomethyl,
steht anferdem gapz hesonders bevprupt fir sec-Butyl, 1-Methylbutyl, Dichlormethyl,
Cyclopropyl, Cyclopenty! oder Cyclohexyl.
steht inshesondere bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, iso- oder
tert-Butyl, Methoxy, iso-Propoxy, iso- oder tert-Butoxy.
steht auflerdem insbesondere bevorzngt fiir sec-Butyl oder 1-Methylbutyl.

steht bevorzugt fiir Wassersioff, C;-Ce-Alkyl, Cy-Ca-Alkoxy-Cy-Cy-alkyl, C,-Cs-Alkyithio-C;-
Ca-alkyl oder Cy-Cs-Cycloalkyl.

steht besonders hevorzuet fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, n-, sec-, iso-
oder tert-Butyl, Methoxymethyl, Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Methylthio-
methyl, Ethylthiomethyl, Methylthioethyl, Ethylthioethyl oder Cyclopropyl.

steht ganz besonders bevorzngt fir Wasserstoff, Methyl, Bthyl, n- oder iso-Propyl, iso- oder
text-Butyl, Methoxymethy! oder Methylthiomethyi.

steht inshesondere bevorzmgt fiir Wasserstoff oder Methyl.

R'°und R" stehen 1mabhiingig voneinander bevorzugt fiir Ci-Ce-Alkyl, Cy-Ce-Alkoxy, C;-Ca-Alkoxy-

Ci-Ca-alkyl oder Ci-Cy-Alkylthio-Cy-C-alkyl.

R und R" stehen unabhingig voneinander begonders bevormet fir Methyl, Bihyl, Methoxy,

R™ und R" stehen unsbhiingig voneinander gap:

Ethoxy, Methoxymethyl, Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Methylthiomethyl,
Ethylthiometlsyl, Methylthioethyl oder Ethylthioethyl.

besopders bevorznet fir Methyl, Methoxy,

Methoxymethyl oder Methylthiomethyl.

R und R" stehen inshesondere bevorzigt jeweils fiir Methyl.

A

A

steht bevmzugg' fiir einen der Reste Al, A2, A3, A4, A5, A6, A9, A10, Al1, A12, A17 oder
Al8.

steht besonders bevorzugt fir einen der Reste
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Al, A2, A4, A5, A6, A9, All, Al6, Al7, AlS.

Mmmmmaﬂrdﬂnmu

steht bevarzugt far Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, iso-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Cyclopropyl, C;-CHalogenalkyl, C,-C,-Halo-
genalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor ymd/oder Bromatomen, Trifluormethylthio, Di-
fluormethylthio, Aminocearbonyl, Aminocarbonylmethyl oder Aminocarbonylethyl.
steht besonders bevorzupt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, iso-
Propyl, Monofluormethyl, Monofluorethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Difluorchlor-
methyl, Trichlormethyl, Dichlormethyl, Cyclopropyl, Methoxy, Ethoxy, Trifluormethoxy,
Trichlormethoxy, Methylthio, Ethytthio, Trifluormethylthio oder Difluormethylthio.

mz; besonders bevorzuet fiir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Tod, Methyl, iso-Propyl,
Mmﬂ\mmethyl, Monofluorethyl, Diftuormethy!, Triffuormethyl, Diftuorchlormethyl oder
Trichlormethyl.
steht inshesondere bevorzngt for Methyl, Difluormethyl, Trifluormethyl oder 1-Fluorethyl,

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Fiuor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio oder Ethylthio.

steht besonders bevorzngt fir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Iod oder Methyl.

steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Fiuor, Chior oder Methyl.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, C,-C-Halogenalkyl mit
1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, Hydroxymethyl, Hydroxyethyl, Cyclopropyl,
Cyclopentyl, Cyclobexyl oder Phenyl.

steht besopders bevorzugt fitr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, Triffuormethyl, Di-
fluormethyl, Hydroxymethyl, Hydroxyethyl oder Phenyl.

ranz besonders bevorzigt fiir Wasserstof, Methyl, Trifluormethry] oder Phemyl.

steh insbesondere bevorzugt for Methyl.
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R upd R’ stehen unabhiingig voneinander bevorzugt fitr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Ftyl oder C;-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chior und/oder Bromatomen. )

R und R*” stehen unabhiingig veneinander besonders bevarzet filr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom,
Methy), EthyL, Difluommethyl, Triffuormethyl, Diftuorchlarmethy) oder Trichlonmettyl

R und R stehen unabhiingig voneinander ganz besonders bevoraugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl oder Trichlormethyl.

R" und R' stehen inshesondere bevorzygt jeweils fir Wasserstoff.

RY  steht bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Methyl, Bthyl, C,-Cx-Halogenalkyl oder C;-
C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R  steht besonders bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Methyl, Trifluormethyl,

anz. besonders bevorzuet fir Fiuor, Chlor, Brom, Yod, Methyl, Trifluormethy! oder

RIT

R’ und R" stehen unabhiingig voneinander bevorzngt fiir Wasserstoff, Fiuar, Chlor, Brom, Methyl,
Ethryl oder C-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen.

R' und R” stchen umabhiingig voneinander besondexs bevorzuet fiir Wasserstoff, Fhuor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Difluorchlormethyl oder Trichlor-
methyl.

R™ und R" stehen unabhiingig voneinander ganz besgnders bevormpt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluonmetityl oder Trichlormethyl.

R und RY stehen jnshegondere bevorzugt jeweils fitr Wasserstoff.

R*  steht bevorzugt filr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methy), Ethyl oder C;-C-Halogenalkyl
mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R®  steht besonders bevorzupt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl oder
Triflvormethyl.
R®  steht

BELLG LIEAPNIOETS DEVOTZ) 18] ﬁl:rMeﬁlyl.

R*  steht bevorzugt filr Wasserstoff, Finor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, C;-Cy-Alkyl, C-

CrHalogenalkyl, C,-CrHelogenalkoxy oder C,-CrHalogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5
Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen.

R®  sicht besonders bevorsuet fiir Wasserstoff, Fiuar, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyana, Methyl,
Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, n-Buty}, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Difluormethyl, Triftuor-
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methy), Difluorchlormethyl, Trichlormethyl, Trifluoomethoxy, Difluormethoxy, Difluorchlor-
methaxy, Trichlormethoxy, Trifluormethylthio, Diftuormethylthio, Difluorchlormethylthio oder
Trichlonmethylthio.

stelt m_bmdgﬂmg; fitr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Jod, Methyl, Difluor-
methyl, Triffuormethy] oder Trichlormethyl.

steht inshesondere bevorzugt fiir Tod, Methyl, Diffuormethy oder Triftuormethyl.

steht bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, C;-Cy-Alkyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Difluormethylthio, Trifluoxmethylthio, C,-C,-Halogenalkyl oder C;-
C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

steht besonders bevorzugt filr Fluor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, Methyl, Ehyl, n-
Propyl, iso-Propyl, n-Butyl, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl;
Difluerchiormethyl, Trichlormethyl, Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Diffuonmethyl-
thio, Trifluormethylthio, Trifluormethoxy, Diflnormethoxy, Difluorchlormethoxy oder Tri-

panz hesonders bevormet fiir Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Triflnormethyl, Di-
fluormethyl oder Trichlormethyl.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cyano, C,-CAlkyl, Methoxy,
Ethaxy, Methylthio, Ethylthio, C,-Co-Halogenalkyl oder C;-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1
bis 5 Fluor, Chlar und/oder Bromatomen, C,-Cx-Alkylsulphinyi oder C,-C;-Alkylsulphonyl.
steht besonders bevormgt fir Wasserstoff, Fhuor, Chlor, Brom, Jod, Cymno, n-Propyl, iso-
Propyl, n-Butyl, iso-Butyl, scc-Butyl, tert-Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Difluorchlor-
methy], Trichlormethyl, Methoxy, Bthoxy, Methylthio, Ethylthio, Triffucrmethoxy, Diftuor-
methoxy, Difluorchlommethoxy, Trichlormethoxy, Methylsulphiny! oder Methylsulphonyl.
panz besonders bevormet fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Jod, n-Propyl, iso-
Propyl, n-Butyl, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Tri-
chlormethyl, Methyisulphmyl oder Methylsulphouryl.
steht inshesondere bevorzugt fisr Wasserstoff.

steht bevorzugt fifr Methy), Ethiyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen.

steht besonders bevorzugt fir Methyl, Ethyl, Triffuormethyl, Difluormethyl, Difluor-
chlormethyl oder Trichlormethy}.

steht bevorzugt fiir Methyl oder Ethyl.
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R*  steht besonders bevorzugt fiir Methyl.

Q'  steht bevorzugt fiir S (Schwefel), SO, oder CH,-
Q' steht besonders hevorzpt fiir S (Schwefel) oder CH,.
QI steht panz besonders bevorzuet fitr S (Schwefel).

P steht bevorzugt fiir 0 oder 1.
P steht besonders bevorzngt fur 0.

R* steht bevorzugt fir Methyl, Ethyl oder C,-C,-Halogenalkyl noit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen. .

R*  steht besonders bevorzugt fiir Methyl, Bihyl, Triftuormethyl, Diftuormethyl, Difflucrchlor-
methyl oder Trichlormethyl.

ugt filr Metlryl, Trifluormethyl, Difluormethyl oder Trichlommethyl.

R?  steht bevorzust fiir Methyl, Ethyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder

Bromatomen.

R  steht besonders bevorzugt fiir Methyl, Bthyl, Triftuormethyl, Difluormethyl, Difluorchlor-
methyl oder Trichlormethyl.

RY  steht g

hesonders bevorzupt fiir Methyl, Trifluormethyl, Difluormethyl oder Trichlor-
mefhyl.

R® und R stehen unabhiingig voneinander bevorzugt filr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino,
Methyl, Ethyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fiuor, Chlor und/oder Bromatomen.

R® md R® sichen wnabhangig voneinander begonders: bevormet fir Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Diffucrchlormethyl oder Trichlor-
methyl.

R und R® stehen unabhiingig voneinander gapz begonders bevorznpt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor,
Brom, Methy}, Trifluormethyl, Difluormethyl oder Trichlormethyl.

R und R® stehen inshesondere bevorzugt jeweils fitr Wasserstoff,

R®  steht bevormugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl oder C;-Cr
Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor mnd/oder Bromatomen.

R®  steht hesonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Yod, Methyl, Ethyl, Triftuor-
methyl, Difluormethyl, Diffuorchlormethyl oder Trichlormeflryl.
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Rm stelt gan2 besonders bevorzmet fisr Wasserstoﬁ', Fhuer, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Trifluor-
methyl, Difluormethyl oder Trichlormethyl.

R*®  steht insbesondere bevorzugt fiir Methyl.

R" und R™ stehen unabhingig voneinander bevorzugt fiir Wasserstoft, Fluor, Chlor, Brom, Amino,
Nitro, Methy!, Ethyl oder Cy-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen.
R™ und R stehen unabhéingig voneinander besopders bevormgt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor,

Brom, Nitro, Methyl, Bthyl, Trifluormethyl, Difluormetiyl, Difluorchlormetiryl oder Tri-
chlormetixyl.

10  R* und R® stehen unabhingig voneinander gan

zaesgonders bevormot fiar WasserstofT, Fhuor, Chior,
Brom, Methyl, Trifluormethyl, Diftuormethy] oder Trichlormethyl.
R* und R* stehen insbesondere bevarzngt jeweils fir Wasserstoff.

R®  steht bevorzugt fiir Wasserstoft, Fluor, Chlor, Brom, Methy), Biiyl oder C,-C-Halogenalkyl
15 mit 1 s 5 Fluor, Chlor vnd/oder Bromatomen,
R®  steht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Triftuorme-
thyl, Diflnormethyl, Diftuorchlormethyl oder Trichlormethyl.
R*®  steht gapz besonders
Difluormetiryl oder Trichlormethyl.
20 R®  steht inghesonders hevorzugt fiir Methyl.

R*  steht bevorzupt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, C,-C-Alkylamino, Di(Cy-Cy-
alkyl)amino, Cyano, Methyl, Ethyl oder C,-CHalogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen. )

25 R®  steht besondery beyorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, Methylamino,
Dimethylamino, Cysno, Methyl, Ethyl, Triffuormethyl, Diflnormethyl, Difluorchlormethyl
oder Trichlormethyl.

R*  steht gagz hesonders bevorznet fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, Methylamino,
Dimethylamino, Methyl, Trifluormethyl, Difluormethyl oder Trichlormetisyl.

30 R  steht inshesonders bevormgt fir Amino, Methylamino, Dimethylamino, Methyl oder

Trifloormethyl.

R*®  steht bevorzngt fiir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.
35 R¥  gteht besonders bevormugt fir Fluar, Chlar, Brom, Methyl, Ethyl, Triffvormethyl,
Difluormethyl, Difluorchlormethyl oder Trichlormethyl.
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R  steht gapz -.'r..-‘.,nau; bevorznet fiir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethyl, Difluor-
methyl oder Trichlormethyl

R*®  steht insbesondere bevorzet fiir Methyl, Triflnormethyl oder Diffuormetiyl.

R*®  steht bevorzugt fitr Wasserstoff, Fluar, Chior, Brom, Amino, Ci-C-Alkylamino, Di(Cr-Ce
alkyl)amino, Cyano, Methyl, Bthyl oder Cy-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen.

R*  sicht besonders bevoraugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, Methylamino,
Dimethylamino, Cyano, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Difluorchlormethyl
oder Trichlormethryl.

R*®  steht ganz besonders bevorznet fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, Methylanino,
Dimethylamino, Methy, Trifluormethyl, Diftnormethyl oder Trichlormethyl,

R* stehtmﬁhmdm_bsmmﬂrAmmoMefhyhmmoDlmeﬂlyhmoMethYlodﬂ
Trifluormethyl.

R steht bevormgt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C,Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R7  steht besonders bevormpt fir Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Triffuormethyl,
Difivormethyl, Diflnorchlormethryl oder Trichlormethyl.

RY pnz besonders bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Triffuormethyl,
D:ﬂuormcthylodm'Tnch]ormeﬂlyl

R7  steht inshesondere hevarzugt fir Methyl, Triffuormethyl oder Diffuormetiyl.

R*®  steht bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-Cr-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R*  steht bogonders bevorzugt fir Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl Trifluormethyl,
Difluormethyl, Diftuorchlormethyt oder Trichlormethyl.

R® - sondes ugt fir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethyl,
D:ﬂummethylodal‘nchlmﬂ;yl

R®  steht bevorzugt fitr Wasserstoff, Methy] oder Ethyl.

R*  steht besonders bevorzugt fitr Methyl.

RY steht bevorzngt fiir Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Bthyl,

Rﬁl

steht hesonders bevorznet fitr Fluor, Chlor oder Methyl.
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R*"  steht bevorzugt fiir Methyl, Ethyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar, Chlor imnd/oder
Bromatomen.

R"  steht besonders bevorznst fir Methy), Ethyl, Triflnormethyl, Difloormethyl, Difluorchlor-
methyl oder Trichlonmethyl.

R* degs bevorzagt fiir Methyl, Trifluormethryl, Difluormethy! oder Trichlormethy).

RH mmmgtﬁumahyl oder Triffvormethy).

R®  steht bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Btlyl oder C;-Cr-Halogenalkyl
mit 1 bis 5 Flaor, Chlor und/oder Bromatomen.

R®  steht besonders bevormugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Trifluonmethyl.

R®  steht bevormgt fir Fhuor, Chlor, Brom, lod, Hydroxy, Ci-Cs-Alkyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, C;-C,-Halogenalkyl oder C-
C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen.

R®  sieht besonders bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom, lod, Methyl, Behyl, n-Propyl, iso-Propyl, n-
Butyl, iso-Butyl, sec-Butyl, tert-Butyl, Triffuotmethyl, Difluormethyl, Diflucrchlormethyl
oder Trichlormethyl.

R® mz_Dbesonders bevorzugt fir Fluor, Chlor, Brom, lod, Methyl, Trifluormethyl,
D:ﬂum-mcﬂ:yl oder Trichlormethyl.

R*  steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Methy], Ethyl, C,-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluar-, Chlor-
uwd/oder Bromatomen, C,-C-Alkoxy-C,-Cr-alkyl, Hydroxymethyl, Hydroxyethyl,
Methylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl.

R*  steht besonders bevorzgt fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Methoxymethyl,
Ethoxymethyl, Hydroxymethyl oder Bydroxyethyl.

RY*  stehigm 15 bevorzet fir Methyl oder Methoxymethy?.

R¥  steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chilor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C-Halogenalkyl
nmt 1 bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen.

R*  steht besonders bevormet fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethy! Trifluormethiyl,
Difluormethyl oder Trichlormethyl.

) rzgt fiir Wasserstoff oder Methy!l.

R-IG

steht bevormgt filr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, lod, Cyano, Methyl, Ethyl, iso-Propyl
oder C,-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen.

25
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R* steht besonders bevorzuet fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Methyl, Ethyl, iso-
Propyl, Triflucrmethyl, Diflugrmefiyt, Diftuorchlommethyl odex Trichlonmethyl.

R“ FATIZ DESOnAers Devorziel fiir Wasserstoﬂ; Methyl, Diﬂuormethyl oder Triﬂuormsmyl.

RY  steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-C-Halogenalkyl
mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Promatomen.

R¥  steht besonders bevorsupt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, lod, Methyl oder
Trifluormethyl.

R" steht ganz besonders bevopzng ﬂh-Wassmhoﬁ'

R®  steht bevorzgt filr Methyl, Ethyl, n-Propyl oder iso-Propyl.

R®  steht besonders bevormgt Methyl oder Bihyl.

Bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (I), in welcher alle Reste jeweils die oben geneannten
bevorzugten Bedeutungen haben.

Besonders bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (T), in welcher alle Reste jeweils die oben
genannten besonders bevorzugten Bedeutungen haben.

Bevorzugt und jeweils als Teilmenge der oben genannten Verbindimgen der Formel () zu verstehen
sind folgende Gruppen von neuen Carboxamiden:

Gruppe 1: Carboxamide der Formel (I-a)

Aﬁ\n/(; )
L, "

in welcher M, L, Q, I%, R und A dic oben angegebenen Bedeutngen haben,

Gruppe 2: Carboxamide der Foriel (I-b)

i ,@ j\ Rq @b)

R‘"" (Y ,L’ w2

in welcher R"™, M, L', Q, 1% R und A die oben angegebenen Bedewtungen haben.
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steht bevorzugt fitr C,-Cs-Alkyl, Ci-Cs-Alkylsulfinyl, C,-C,-Alkylsulfonyl, C,-Cs-Alkoxy-C,-
Cs-alkyl, Cy-CeCycloalkyl; Cy-Ci-Halogenalkyl, C;-Cr-Halogenalkylthio, C,-Cy-Halogenal-
kylsulfinyl, C,-Cs-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C-Cs-alkoxy-C,-Cs-alkyl, Cs-Cy-Halogen-
cycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; Formyl, Formyl-C;-Cs-
alkyl, (C,-Cy-Alkyl)carbonyl-C)-Cy-alkyl, (C;-Cy-Alkoxy)carbonyl-C,-Cy-alkyl; Halogen(C;-
Cs-alkylcarboryl-C;-Cy-alkyl, Halogen~(C;-Cy-alkoxy)carbonyl-C,-Cs-dlkyl mit jewreils 1 bis
13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;

(Cr-CoAlkylcarbonyl, (C-Cr-Alkoxy)carbonyl, (C-Cs-Alkoxy-C;-Cy-alkyDearbanyl, (Cs-Ce-
CycloalkyDearbonyl; (C;-Ce-Halogenslkyl)carbonyl, (Cy-C4-Halogenalkoxy)carbomryl, (Halo-
gen-Cy-Cs-alkoxy-Cy-Cy-alkyDcarbonyl, (Cs-Cs-Balogencycloalkylcarboryl mit jeweils 1 bis 9
Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; oder -C{(=0)C(=O)R?, -CONR’R* oder -CH;NR°R®.

steht besonders bevormet fiir Methyl, Ethyl, n- oder iso-Propyl, 1-, iso-, sec- oder tert-Butyl,
Pentyl oder Hexyl, Mefylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder iso-Propylsulfinyl, n-, iso~, sec- oder
tert-Butylsulfinyl, Methylsulfany), Ethylsulfonyl, o~ oder iso-Propylsulfonyl, n-, iso-, sec- oder
tert-Butylsulforryl, Methoxymethyl, Methoxyethyl, Bthoxymethyl, Ethoxyethyl, Cyclopropyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifluormethyl, Trichlormethyl, Trifluorethyl, Difluormethytthio, Di-
fluorchlormethylfhio, Triffluormethylthio, Trifluormethylsulfinyl, Trifluormetirylsulfonyl, Tri-
fhuormethoxymethyl; Formyl, -CH,-CHO, (CH:)»-CHO, -CH,CO-CH,, -CH-CO-CH;CH,,
CHyCO-CH(CHs);, ~CH,)rCO-CH,, ~(CHayCO-CH.CH;, ~(CHy)-CO-CH(CH:),
-CHyCO,CHa, -CH,CO,CH;CH,, -CHz-CO,CH(CH,),, +CH;)-CO.CHa,
«(CH,)-CO,CH,CH;, +{CH,)-CO,CH(CH:)z, -CH,-CO-CF,, ~CHz-CO-CCls,

-CH;CO-CHCF;, CHACOCH;OCh, -(CHzyCO-CHCF,, <(CH;;CO-CH,CCh,
-CH-CO,CH:CF;, -CHyCO,CF,CF5, ~CHz-C0O,CH,CCl5, CHCO,CCLCCls,

+(CH),-CO,CH;CFs, -{CH, ) CO,CF;CF,, -(CH2)-CO.CH,CCls, (CH:)-CO:CCI,CCls;
Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, nPropylcarbonyl, iso-Propylcarbomyl, tert-Butylcarbonyl,
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, tert-Butoxyearbonyl, Cyclopropylcarbonyl; Trifluorme-
thylcarbonyl, Trifluormethoxycarbonyl, oder -C(=0)C(=O)R?, -CONRR? oder -CH,NR'R®.
z. besonders bevorzuet fir Methyl, Methoxymethyl, Formyl, -CH;CHO,
{m&mm -CHyCO-CHs, -CH;CO-CH,.CH,, -CHrCO-CH(CH), -C(=0)CHO,
-C(=0)C(=0)CHs, -C{=0)C(=0)CH;0CHa, -C(=0)CO,CH;, -C(=0)CO,CH,CH;.

Gruppe 3: Carboxamide der Formel (I-c)
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in welcher RY, R®, L}, Q, 1%, R und A die oben angegebenen Bedentungen haben,
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-c), in welcher R fiir Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-¢), in welcher R filr Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-c), in welcher R* und R jeweils fiir Wasserstoff stehen.
Gruppe 4: Carboxamide der Formel (I-d).

rRh.

O s

A’u\N N -d)
R0
in welcher R!, R®, L', Q, 12, R und A die oben angegebenen Bedeuhmgen haben_
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-d), in welcher R' filr Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-d), in welcher R fiir Wasserstoff steht.
Bevoraugt sind Carboxemide der Formel (I-d), in welcher R! und R® jeweils filr Wasserstoff stehen.

Gruppe5:  Carboxamide der Formel (I<)

RB

3

.

AN (120))
R’ LLQ,Li.R

in welcher R', R?, L','Q, L%, Rund A die oben angegebenen Bedeutungen haben.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-¢), in welcher R’ fiir Wasserstoff steht.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-¢), in welcher R® fiir Wasserstoff steht.

Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-¢), in welcher R! und R® jeweils fitr Wasserstoff stehen, -

Gruppe 6: Carboxamide der Formel (I-f)
RB
NWIN
J P
AT N (-
] 1 1 2
R L\Q/L\R
in welcher R', R®, L', Q, L%, R und A die oben angegebenen Bedeuhmgen haben,
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (1-f), in welcher R! filr Wasserstoff steht,
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-f), in welcher R® fiir Wasserstoff steht.
Bevarzugt sind Carboxamide der Formel (I-f), in welcher R* und R® jeweils fitr Wasserstoff stehen.

Gruppe 7: Carboxamide der Formel (1-g)
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i in welcher R, R", L', Q, L, R und A. dic oben agegebenen Bedeutmngen haben.
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-g), in welcher R! fitr Wasserstoff steht
Bevorzugt sind Carboxamide der Formel (I-g), in welcher R® fitrr Wasserstoff steht.
Bevorzugt gind Carboxamide der Formel (I-g), in welcher R’ ynd R® jeweils fitr Wasserstoff stehen.

Hervorgehoben sind Verbindungen der Formel (I) (und ebenso der Gruppen 1 bis 7), in welcher R
fitr Wasserstoff steht.

Hervorgehoben sind Verbindungen der Formel (I) (und ebenso der Gruppen 1 bis 7), in welcher R
fiir Formyl steht.

Hervorgehoben sind auBerdem Verbindungen der Formel (I) (und ebenso der Gruppen 1 bis 7), in
welcher R! filr -C(=0)C(=0)R” steht, wobei R? die oben angegebenen Bedeutungen hat.

Gesattigte oder ungesiittigte Kohlenwasserstoffrests wie Alkyl oder Alkenyl kdnnen, auch in Verbin-
dung mit Heteroatomen, wie zB. in Alkoxy, soweit mbglich, jeweils geradkettig oder verzweigt sein.
Ebenfalls kénnen doppelt gebundene Kohlenwasserstoffreste wie Alkylen (Alkandiyl) soweit mdg-
lich jeweils geradkettig oder verzweigt sein.

Gegebenenfalls substituierte Reste komnen einfach oder mehrfach substituiert sein, wobsi bei
Mebrfachsubstitutionen die Substituenten gleich oder verschieden kimnen. So schliefit die
Definition Dialkylamino auch eine unsymmetrisch durch Alkyl substituierte Aminogruppe wie zB.
Methyl-ethylamino ein.

Durch Halogen substituierte Reste, wie zB. Halogenalkyl, sind einfach oder mebrfach halogeniert.
Bei mehrfacher Halogenierung knnen die Halogenatome gleich oder verschieden sein. Halogen steht
dabei fir Fluor, Chlor, Brom und Iod, insbesondere fitr Fluor, Chlor und Brom.

Die oben aufgefithrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten Restedefinitionen bzw.
Erlauteringen kiinnen zwischen den jeweiligen Bereichen und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert
werden. Sie gelten fiir die Endprodukte sowie fir die Vor- und Zwischenprodukte entsprechend.
Insbesondere kinnen die in den Gruppen 1 bis 6 genannten Verbindungen sowoh] mit den allgemei-
nen wie auch mit bevorzugten, besonders bevorzugten usw. Bedeutungen kombiniert werden, wobei
auch hier jeweils alle Kombinationen zwischen den Vormgsbereichen méglich sind.

23
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Beschreibung der erfindunpspemiifien Verfahren zum Herstellen der Hexylcarboxanilide der
Formel (1) sowie der Zvrischenprodukte

Verfabren (a)

Verwendet man 2-Trifluormethylbenzoesfiurechlorid und {2-f1-(Isopropylsulfonyl)ethyllphenyl}-.

amin als Ausgangsstoffe, so kann das erfindungsgemiBe Verfabren (a) durch das folgende Formel-
schema veranschaulicht werden:

ol = oY
CF, + Hy 2 -Ha CF, HC 2
H,crcﬂ, Hacjf CH,

Die zur Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (a) als Ausgangsstoffe bendtigten Carbon-
sdure-Derivate sind durch die Formel (II) allgemem definiert. In dieser Formel (I) bat A bevormgt,
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedemtungen, die bereits im Zun-
sammenhang mit der Beschreibung der erfindimgsgemiiBen Verbindungen der Formel (I) als bevor-
ogt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzgt filr A angegeben wurden. X steht bevor-
gt fir Chlor, Brom oder Hydroxy. '

Die Carbonsure-Derivate der Formel (1) sind groBtenteils bekannt und/oder lassen sich nach be-

kennten Verfahren herstellen (vgl. WO 93/11117, EP-A 0545099, EP-A 0589301 und EP-A
0589 313).

Die zar Durchfilhnmng des erfindungsgem#Ben Verfahrens (8) als Ausgangsstoffe weiterhin ben6tig-
ten Anilin-Derivate sind durch die Formel (II) allgemein definiert. Jn dieser Formel (TII) haben R',
M, Q, L? und R bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedevhn-
gen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiiBien Verbindungen der
Formel (T) filr diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt an-

gegeben wurden. L’ stehit bevorzugt fir Wasserstoff oder C)-Cs-Alkyl, besonders bevorzugt fiir
Wasserstoff oder Methyl.

Die Anilin-Derivate der Formel (III) sind new
Anilin-Derivate der Formel (IlI-a)

i A




T

WO 2005/074686

-7 ’ PCT/EP2005/000633

in welcher R™, M, Q, 1% R und I.? di¢ oben angegebenen Bedeutungen haben,
werden erhalten, indem man
(@  Anilin-Derivate der Formel (00-b)

10

HN
L

2 (II-b) )
Q’L\R

in welcher M, Q, L%, R und 1.? die oben angegebenen Bedenhmgen haben,
mit Halogeniden der Formel (VI)
R™M—x? (VD
in welcher R™ und X? die oben angegebenen Bedeutmgen haben,
in Gegenwart eincr Base und in Gegenwart eines Verdlmmmgsmitiels umsetzt,

Anilin-Derivate der Formel (IIf-b) werden erhalten, mdem man

©

15

Die zur Durchfiihrung des erfindungsgemiiBen Verfehrens (€) als Ausgangsstoffe benStigten Nitro-
20 Verbindungen sind durch die Formel (VII) allgemein definiert. In dieser Forme] (VII) haben M, Q,
I?, R und L’ bevorzgt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Be-
dextungen, die bereits im Znsammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemafien Verbindun-
gen der Formel {I) bzw. der Formel (II) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders be-

eine Nitro-Verbindung der Formel (VII)

O,N (VID)

2
L Q’L‘R

in welcher M, Q, L2, R und I.? die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in Gegenwart eines Metalls und eines Reduktionsmittels sowie gegebenenfalls in Gegenwart
eines Verdiinmmgsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines weiteren Reaktionshilfs-

toittels umsetzt.

vorzugt fir diese Reste angegeben wurden.

25

Nitro-Verbindungen der Formel (VII) werden erhalten, indem man

®

eine Nitro-Verbindung der Forme] (VIIT)

O,N
2 (Vi)
> X
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in welcher -
M und 1.2 die oben angegebenen Bedeutmgen haben,
X fiir Chlor, Brom oder Iod steht,
mit einer Verbindung der Formel (IX)
Heg g @
in welcher Q, L und R die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in Gegenwart einer Base und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinmmgsmittels
umsetzt.

Die zur Durchfihrung des erfindungsgemifien Verfahrens (f) als lm:sgangsstoﬁe benétigten Nitro-
Varbindlmgmsindthmhcﬁemel(VI[[)allgem&indeﬁniﬂ'tl.hdiesaFormel(VIﬂ)lmbeanmd
L* bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedevtungen, die
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgem#ifen Verbindungen der Formel
(1) bzw. der Formel (ITf) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevormgt fiir diese
Reste angegeben wurden. X steht bevorzngt fiir Chlor.

Die zmr Durchfithrung des erfindengsgem#Ben Verfahrens (f) weiterhin als Ausgangsstoffe bendtig-
ten Verbindungen sind durch die Formel (IX) allgemein definiert. In dieser Formel (IX) haben Q, L?
und R bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzogt diejenigen Bedeutungen, die
bereits im Zosammenhang mit der Beschreibung der exfindungsgemiifien Verbindungen der Forroel
() bzw. der Formel (1) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevormgt fir diese
Reste angegeben wurden.

Verbindungen der Formel (IX) sind bekannt oder knnen nach bekannten Verfahren erhalten werden.

Nitro-Verbindmngen der Formel (VII-a)

O,N
2
L ﬁ/L\R (VIl-e)
(0),
in welcher

M, L2, R und L? die oben angegebenen Bedeuiimgen haben,
n  firl oder2 steht,

werden erhalten, indem man

W
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(2) cineNitro-Verbindung der Formel (VII-b)

O,N
2 2 (VII-b)
L s7 R

in welcher M, L?, R und L? die oben angegebenen Bedcutungen haben,
in Gegenwart eines Oxidationsmittels sowie gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiin-
nungsmittels ind gegebenenfalls in Gegenwart eines weiteren Reaktionshilfsmittels umsetzt.

Nitro-Verbindungen dex Formel (VIi-c)

0, '
L4 /LZ\R (VIIc)
i
{0),
in welcher
M, L2, R und n die oben angegebenen Bedeutungen haben,
| fir C,-Cs-Alkyl, bevormgt fitr C,-Cs-Alky], besonders bevorzugt fiir Methy] steht,

werden erhalten, indem man
() eine Nitro-Verbindimg dexr Formel (VH-d)

O,N
ﬁ,LiR (VII-d)
(0),
in welcher M, L R und n die oben angegebenen Bedentmgen haben,
mit Halogeniden der Forme! (X)
L—x? X
in welcher L* und X2 die oben angegebenen Bedeutungen haben,
in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdinnungsmittels umsetzt.

Halogenide der Formel (X) sind bekammt.
Die Verbindungen der Formeln (VIIa), (VIIb), (VI-c) und (VII-d) sind Untergruppen der Nitro-

Verbindungen der Formel (VIT) und werden von der allgemeinen Beschreibung dieser Verbindungen
umfasst. Die bevorzugten, besonders bevorzugten usw. Defimitionen gelten hier entsprechend.
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Nitro-Verbindungen der Formel (VIII) werden erhalten, indem man
)] Hydroxy-Derivate der Formel (XI)

ON
> ToH

xD

in welcher M und L? die oben angegebenen Bedentungen haben,
5 gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnmmgsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Saureakzeptors und gegebenenfalls in Gegenwert eines Katalysators halogeniert.

Die zur Durchfihnmg des erfmdimgsgemZBen Verfahrens (j) als Ausgangsstoffe bendtigten
Hydroxy-Derivate sind durch die Formel (X) allgemein definiert To dieser Formel (KD habenMund

10 1® bevorzugt, besonders bevorzgt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutimgen, die
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemtiBen Verbindungen der Formel
(1) bzw. der Formel (U als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt filr diese
Reste angegeben wurden.

15  Hydroxy-Derivate der Formel (XT) werden erhalten, indem man
[ ()  acylierte Aromaten der Formel (XII)

ON o

> o

in welcher M und L? die oben angegebenen Bedeutungen haben, )

1 in Gegenwart emes Reduktionsmittels sowie gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiin-

20 nungsmitiels, gegebenenfalls in Gegenwart einer Siure und gegebenenfalls in Gegenrwart
eines Katalysators nmsetzt.

Anilin-Derivate der Fonme}l (JII} kiinnen auch in Analogie zn bekannten Verfabren erhalten werden
\ (vgl. EP-A 0 737 682).

25

{ Verfahren (b)

Verweadet man N-{2-(Hydroxymethyl)phenyl}-1-methyl-3-(trifluormethryl)-1H-pyrazol-4-carboxamid
und 2-fodpropan als Ausgangsstoffe, so kann das erfindungsgemiiBe Verfahren (b) durch das
folgende Formelschema veranschaulicht werden:

ke

{.

P
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Die zur Durchfithrung des erfindungsgemaBen Verfabrens (b) als Ausgangsstoffe bendtigten Carbox-
amide sind durch die Formel (IV) allgemein definiert. In dieser Formel (IV) haben M, L!, Q und A
bevormgt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits
im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemfiBen Verbindimgen der Fomel (I) als
bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt filr A angegeben wurden.

Die zur Durchftihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) weiterhin als Ausgangsstoffe bendtig-
ten Vesbindungen sind durch die Formel (V) allgemein definiert. In dieser Forme] (V) haben L? und
R bevorzugt, besonders bevormgt bzw. ganz besonders bevorzgt diejenigen Bedeuhmgen, dic
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiBen Verbindungen der Formel
(I) als bevoragt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fir A engegeber wurden. Y
steht bevorzgt fitr Chlor, Brom, Jod, Triflat (Triffucrmethylsulfonyl), Mesylat (Methylsulfonyl) oder
Tosylst (4-Methylphenylsulfony), besonders bevormgt fir Brom, fod oder Triflat (Trifluarme-
thylsuifonyl).

Verbindungen der Formel (V) sind bekannt oder kiinnen nach bekannten Verfahren ezhalten werden.
Carboxamide der Farmel (IV) sind neu. Sie werden erhalten, indem man
(m) Carbonsiure-Derivate der Formel (II)

L

A X
in welcher
A die oben angegebenen Bedeutungen bat und

X'  fir Halogen oder Hydroxy steht,
mit Anilin-Derivaten der Formel (XIII)

CIm

in welcher M, L! und Q dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenentalls in Gegenwart eines Konden-
sationsmittels, gegebenentfalls in Gegenwart eines SAurebindemittels und gegebenentalls in
Gegenwart eines Verdinnungsmitiels umsetzt.

. ey
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Die zur Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfabrens (m) als Ansgangsstoffe bendtigten Carbon-
sknre-Derivate der Formel (If) sind bexeits in Zusammenhang mit dem erfindungsgemifien Verfahren
(a) beschrieben worden. '

5  Die zar Durchfithrung des erfindungsgemiaBen Verfabrens (m) als Ausgangsstoffe weitechin benstig-
ten Anilin-Derivate sind durch die Formel (XIl) allgemein definiert. Fn dieser Formel (XII) haben
M, L' md Q bevorzugt, besonders bevarzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutun-
gen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der
Formel (I) fiir diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt an-
10  gegeben wurden.

Anilin-Derivate der Formel (XIII) sind bekannt oder k3nnen nach bekannten Verfahren erhalten
werden,

15  Verfahren (c)

. Veawendet man 3-<(Difluormethyl)-N-{2-[(isopropylthio)methyl}phenyl}-1-methyl-1H-pyrazol-4-
carboxamid und Ethyl-chlor(oxo)aceiat als Ansgangsstoffe, s0 kann der Verlauf des erfindungsge-
miaBen Verfahrens (c) durch das folgende Formelschema veranschanlicht werden:

5

20 Dis zur Durchfthrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) als Ausgangsstoffe benStigten Hexyl- (-
ca:boxanﬂldcsmddmchd:cFormcl(I-a) allgemein definiert. In dieser Formel (I-a) haben M, L', Q,

) A RtmdAbevurmgt,bwondmbevmmgtbzw ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedentungen,

die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiBen Verbindungen der

Forme} (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fir diese Reste an-
25  gegeben wurden

T — e e At o e e,

b g
¢ g

Die Hexylcarboxanilide der Forme] (I-a) sind ebenfalls erfindumgsgeméaBe Verbindungen und Gegen-

stand dieser Anmeldung. Sie ktnmen nach dem erfindungsgemfBen Verfahren (a) erhalten werden
(mit R' = Wasserstoff).
30
Die zur Durchfiihrang des erfindungsgemiiBen Verfahrens (c) als Ausgangsstoffe weiterhin bendtigten
Halogenide sind durch die Formel (VI) allgemein definiert. In dieser Foomel (VI) hat R™ bevorzgt,
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevormgt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zossmmen-
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hang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (Ib) als bevorzugt,
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir diesen Rest angegeben wurden. X2 steht bevar-
zugt fitr Chlor oder Brom.

Halogenide der Formel (VI) sind bekannt.

Reaktionsbedingungen

Als Verdinnungamittel zar DurchfShrung der erfindungsgemiifien Verfahren (a) und (m) kommen
alle inerten organischen Lsungsmittel in Betracht. Hierzu gehren vorzugsweise aliphatische, alicyc-
lische oder arommtische Kohlenwasserstoffe, wie zB. Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan,
Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie zB.
Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Tri-
chlorethan; Ether, wie Diethrylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-Amylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anjsol oder Amide, wie N,N-
Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetarmid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexame-
thylphosphorsauretriantd.

Die erfindimgsgem&ien Verfahren {a) und (m) werden gegebenenfalls in Gegenrwart eines geeigneten
Saureakzeptors durchgefihit. Als solche kommen alle Gblichen anorganischen oder organmischen
Basen infrage. Hierzu gehéren vorzugsweise Erdalkalimetall- oder Alknlimetallhydride, -hydroxide,
-amide, -alkoholate, -acetate, carbonate oder -hydrogencarbonate, wie ZB. Natriumhydrid, Nairium-
amid, Natrium-methylat, Natrium-cthylat, Kalium-tert.-butylat, Natriumhydroxid, Kaliemhydroxid,
Ammoniumhydroxid, Natriumacetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, Ammonivmacetat, Natriumcarbo-

nat, Kaliumecarbonat, Kaliumhydrogencarbonat, Natrivmhydrogencarbonat oder Ammoniumcarbonat, '

sowie terlifire Amine, wie Trimethylamin, Triethylamsm, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-
Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Mecthylmorpholm, N,N-Dimethylaminopyridin,
Diazabicyclooctan (DABCO), Diazsbicyclononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU).

Die erfindungsgemiéBen Verfahren (a) und (m) werden gegebenenfalls in Gegenwart eines geeigneten
Kondensationsmittels durchgefiihrt. Als solche kommen alle fiblicherweise filr derartige Amidie-
rungsreaktionen verwendbaren Kondensationsmittel infrage. Beispielhaft genannt seien Saurchaloge-
njdbildner wie Phosgen, Phosphortribromid, Phosphoartrichlorid, Phosphorpentachlorid, Phosphor-
oxychlorid, Oxalylchlorid oder Thiomylchlarid; Anhydridbildner wie Chlorameisensiureethylester,
Chlorameisensinremethylester, Chlorameisensfiureisopropylester, Chlorameisensaureisobutylester
oder Methansulfonylchlorid; Carbodiimide, wie N;N-Dicyclohexylcarbodiimid (DCC) oder andere
iibliche Kondensationsmittel, wic Phosphorpentoxid, Polyphosphorsiure, N,N'-Carbonyldiinridezol,

Y
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2-Fthoxy-N-cthoxycarbonyl-1,2-dihydrochinolin (EEDQ), Triphenylphosphin/Tetrachlorkohlenstoff
oder Brom-iripyrrolidinophosphonium-hexafiuorophosphat.

Die erfindungsgemiifen Verfabren (a) und (m) werden gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysa-
tors durchgefihrt Beispielsweise genamnt seien 4-Dimethylaminopyridin, 1-Hydroxy-benzotriazol
oder Dimethylformanid.

Die Reaktionstemperaturen kinnen bei der Durchfithrung der erfindungsgemfBen Verfahren (a) und
(m) in einem grdBeren Bereich variiert werden. Im allgemeimen arbeitet man bei Temperaturen von
0°C bis 150°C, vorzugsweise bei Teroperaturen von 0°C bis 80°C.

Zur Durchfihrung des erfindungsgemiifien Verfahrens (a) zur Herstelmg der Verbindungen der
Formel (T) setzt man pro mol des Carbonsfure-Derivates der ¥ormel (II) im Allgemeinen 0,2 bis §
mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 mol an Anilin-Derivat der Formel (I) emn.

Zur Durchfibrung des erfindimgsgemaBen Verfahrens (m) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (IV) setzt man pro mol des Carbonséinre-Derivaies der Formel () im Allgemeinen 0,2 bis 5
mol, vorzgsweise 0,5 bis 2 mol an Anilin-Derivat der Formel (XIII) ein.

Als Verdfimmungsmittel zar Durchfithrang der exfindungsgemifien Verfabren (b), (c), (d) md (h)
kommen afle inerten organischen Lasungsmittel in Betracht. Hierzu gehdren vorzugsweise aliphati-
sche, alicyclische oder aromatische Kohlenwesserstoffe, wie zB. Petrolether, Hexan, Heptan,
Cyclohexsn, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; balogenierte Kohlenwasser-
stoffe, wie zB. Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlor-
ethan oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-
tert-Amylether, Dioxan, Tetrahydrofiran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethen oder Anisol odex
Amide, wie NN-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid; N-Methyl-
pyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid.

Die erfindungsgemiBen Verfahren (b), (c), (d) und (h) werden in Gegenwart emer Base durchgefiihrt.
Als solche kommen afle tiblichen anorganischen oder organischen Basen infrage. Hierzu gehfiren vor-
zugsweise Erdalkalimetall- oder Alkalimetalthydride, -hydroxide, -ammide, -alkoholate, -acetate, -car-
bonate oder -hydrogencarbonate, wie 2B, Natriumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-
ethylat, Kalium-test.-butylat, Natriumhydroxid, Kaliumbydroxid, Ammonhunirydroxid, Natrizmace-
tat, Kaliumacetat, Calciumacetat, Ammaniumacetat, Natriumcarbonat, Kalivmeasbonat, Kaliumby-
drogencarbonat, Natriumhydrogencarbonat oder Caesiumcarbonat, sowie tertidre Amine, wie Trime-
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thylamin, Triethylamin, Tributylamin, N;N-Dimethylanilin, NN-Dimethyl-benzylantin, Pyridin, N-
Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO),
Diazabicyclononen (DBN) odex Diazabicycloundecen (DBU).

Die Realdionstemperaturen komen bei der Durchfiibrung der erfindungsgenfien Verfahren (b), (c),

-+ (d) und (b) in einem groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen

von 0°C bis 150°C, vormgsweise bei Temperaturen von 20°C bis 110°C,

Zur Durchfihrung des erfincimgsgemiien Verfahvens (b) zur Herstelling der Verbindungen der
Forme! (I) setzt man pro Mol des Carboxamids der Formel (IV) im Alligemeinen 0,2 bis 5 Mol, vor-
zngsweise 0,5 bis 2 Mol an einer Verbindimg der Formel (V) ein. '

Zur Durchfitmmg des erfindimgegemaBen Verfibrens (¢) zur Herstelhg der Verbindungen der
Formel (1) setzt m=m pro Mol des Hexylcarboxanilids der Formel (J-a) im Allgemeinen 0,2 bis 5 Mol,
vorzuggweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (V1) ein.

Zur Durchfiibrung des erfindungsgemiBen Verfabrens (d) zar Herstelhmg der Verbindungen der
Farme] (Ill-a) setzt man pro Mol des Anilin-Derivates der Formel (IIl-b) im Allgemeinen 0,2 bis 5
Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (VI) em.

Zur Durchfithnmg des erfindingsgemafen Verfahrens (h) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (VII-c) setzt man pro Mol einer Nitro-Verbindung der Formel (VII-d) im Allgerneinen 0,2 bis
5 Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (X) ein.

Als Verdiinnmungsmittel zur Durchfiihrung des erfindungsgemiifen Verfihrens (e) kommen alle inerten
orgenischen Lsungsmiite] in Betracht. Hieran gehtren vorzugsweise aliphatische, alicyclische oder
aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Mettyl-
cyclohexan, Benznol, Toluol, Xylo! oder Decalin; Ether, wie Dicflylether, Diisopropylether, Mefhylt-
butylether, Methyl-tert-Amylether, Dioxan, Teirahydrofiran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan
oder Anigol; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N;N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Me-
thylpymolidon oder Hexamethylphosphorsiuretriamid; Sulfoxide, wie Dimethylslfoxid; Sulfons, wie
Sulfolan; Alkcbole, wie Methanol, Ethanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec- oder tert-Butanol,
Fthandiol, Propan-1,2-diol, Ethaxyethanol, Methaxyethanol, Dietiylenglykohnonomethylether, Dietiy-
lenglykolmonoethylether, Triethylengtykol, deren Gensische nit Wasser oder reines Wasser,

Das exfindimgsgemvifie Verfahren (¢) wird in Gegenwart eines Metalls durchgefiilnt. Als solche kom-
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men vorzugsweise Ubergangsmetalle, wie beispielsweise Palladium, Platin, Rhodium, Nicke]l (Ra-
ney-Nickel), Eisen, Cobalt, Ruthenfum, Iridinm, Zink, oder Osmium infrage. Die Metalle kénnen
gegebenenfalls an Trigermaterialien, wie z. B. Kohle, Harze, Zeolithe, Alkali- oder Erdalkalisulfate

gebunden sein.

Das erfindungsgemaBe Verfahren (¢) wird in Gegenwart eines Reduktionsmittels durchgefibrt. Als
solche kommen vorzogsweise elementarer Wasserstoff, Formiatsalze, vorzugsweise Alkmtiformiat-
salze, wie z. B. Natriumformiat, aber auch Ammoniumformiat oder auch Metallhydride bzw. kom-
plexe Metalllydride, wie 2B. Lithiumaluminfumhydrid, Natriomborhydrid infrage.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (e) kann in Gegenwart von Stiuren durchgefiihrt werden. Als solche
kommen vormgsweise organische Sauren, wie z B. Ameisensaure, Essigsdure, Ascorbinsiure, aber
auch Mineralsfuren, wie zB. Salzstiure oder Schwefelsiure infrage.

Das erfindungsgemaBe Verfahren (€) kann in Gegenwart von Basen circhgefiihrt werden. Als solche
kommen vorzugsweise organische Basen, wie z. B. Pyridin, aber anch wassrige Losungen von Alkali-
oder Erdalkalimetallhydroxiden, wic z.B. Natrimnhydroxid oder Bariumhydroxid infrage.

Die Reaktionstemperaturen kBnnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiien Verfabrens (¢) in
einem groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von —80°C
bis 300°C, vorzugaweise bei Temperaturen von 0°C bis 200°C.

Bei der Verwendung von elementarem Wasserstoff wird das erfindungsgemiafle Verfahren (€) unter
emem Wasserstoffdruck zwischen 0,5 and 200 bar, bevorzagt zwischen 1 und 100 bar durchgefithrt.

Zur Durchfihrung des erfindungsgemiifien Verfahrens (€) zur Herstellung der Verbndungen der
Formel (III-b) setzt man pro Mol einer Nitro-Verbindmg der Formel (VII) im Allgemeinen 0,8 bis
1000 Mol, vorzugsweise 1 bis 500 Mol an Reduktionsmitiel (Ammoniumformiat, Hydrid etc.) ein.

Als Verdiimpungsmitte] zir Durchfthrung des erfindungsgemiifien Verfahren (f) kommen alle inerien
organischen L3sungsmitel in Betracht. Hierzu gehtiren vorzugsweise aliphatische, alicyclische oder
gromatische Kohlenwagserstoffe, wie zB. Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclo-
bexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie z.B. Chlorbenzol,
Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan;
Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-Amylether, Dioxan,
Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie N.N-Dime-




10

15

20

30

35

WO 2005/074686

PCT/EP2005/000633

-37-

thylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethyl-
phosphorsiiuretriamid.

Das erfincungsgemiie Verfahren (f) wird in Gegenwart ciner Base durchgefiihrt. Als solche kommen
alle Giblichen anor_ganischm oder organischen Basen infrage. Hierzn gehdren vormgsweise Brdalkali-
metall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, -acetate, -carbunate oder -hydro-
gencarbonate, wie 2B. Natriumhydrid, Natrivmamid, Natrium-methylat, Natriom-ethylat, Kalium-
tert-butylat, Natrnmhydroxid, Kaliurchydroxid, Ammonfumrydroxid, Natriumacetat, Kalivmacetat;:
Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natriumearbonat, Kaliumearbonat, Katiumhydrogencerbanat, Ne-
triumhydrogencarbonat oder Caesiumcarbonat, sowie tertifire Amine, wie Trimethylamin, Trietiyi-
amin, Tributylamin, N)N-Dimethylanilin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-
Methylmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen
(DBN) oder Diazabicyclonndecen (DBU).

Die Reaktionstemperaturen kinnen bei der Durchfiibrong des erfindungsgemiiBen Verfahren (f) in
emem griBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von 0°C bis
200°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 20°C bis 150°C,

Zix Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (f) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (VII) setzt man pro Mol emer Nitro-Verbindung der Formel (VII) im Allgemeinen 0,2 bis 5
Mol, vormgsweise 0,5 bis 2 Mol einer Verbindung der Formel (EX) ein.

Als Verdionungsmitte] zur Durchfihrung des erfindungsgeméBien Verfehrens (g) konnnen alle in-
erten organischen Lasungsmittel in Betracht. Hierzu gehtren vorzugsweise aliphatische, alicyclische
oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beigpiclsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan,
Methyleyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether,
Methyl-t-butylether, Methyl-tert-Amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-
Diethaxyethan oder Anisol; Amide, wie N;N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methyl-
formanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsiuretriamid; Sulfoxide, wie Dimethyl-
sulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan.

Das erfindungsgemife Verfahren (g) wird in Gegenwart eines Oxidationsmittels durchgefiibrt. Als
solche kommen alle organischen und anorganischen Oxidationsroitte] infrage, vorzugsweise elemen-
tarer Sauerstoff, Ozon, Peroxide, wie zB. Wasserstoffperoxid, m-Chlorperbenzoesiure, Benzoyl-
peroxid, tert -Butylperaxid; Chlorlauge (Natriumhypochlorid); Chromsalze wie zB. Chrom(VI)-oxid,
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Chroms#iure, Natrjumdichromat, Pyridinfumchlorochromat; Mangansalze, wie zB8. Kaliumperman-
ganat, Braunstein; Selendioxid; Jodate und Periodate; Kaliumpe roxodisalfat.

Das erfindimgsgemife Verfahren (g) kann in Gegenwart von Sauren durchgefiihrt werden. Als sol-
che kommen vorzugsweise organische Shuren, wis z. B. Ameisensiure, Essigsaure, Ascorbins#iure,
aber auch Mineralsiuren, wie zB. Salzsiiure oder Schwefelsiure infrage.

Das exfindungsgemiife Verfahren () kann in Gegenwart von Basen durchgefihnt werden. Als solche
kommen vorzugsweise organische Basen, wie z. B. Pyridin, aber auch wiissrige Losungen von Alkali-
oder Erdalkalimetallhydroxiden, wie zB. Natriumhydroxid oder Bariumhydroxid infrage.

Die Reaktionstemperaturen knnen bei der Durchfthnmg des erfindungsgemiaBen Verfahrens (g) in
einem groBeren Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von —80°C
bis 300°C, vorzugsweise bei Temperaturen von —20°C bis 100°C.

Zur Durchfihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (g) zur Herstellmg der Verbindungen der
Formel (VIl-a) setzt man pro Mol einer Nitro-Verbindung der Formel (VII-b) im Allgemeinen 0,6 bis
10 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 5 Mol an Oxidationsmittel em.

Als Verdiinmungsmitte! zur Durchfithrang des erfindungsgemaBen Verfahrens (j) kommen alle in-
erten organischen Lsungsmitiel in Betracht. Hierzn gehren vorzogsweise aliphatische, alicyclische
oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie zB. Petroleiher, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methyl-
cyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie zB. Chlor-
benzol, Dichlarbenzol, Dichlormethen, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlarethan oder Trichlor-
ethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Mefhyl-tert-Amylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie N,N-
Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexame-
thylphosphorsuretriamid.

Das erfindungsgemiiBe Verfahren (j) wird gegebenenfalls in Gegenwart eines gecigneten Siure-
akzeptors durchgefiihrt. Als solche kommen alle fiblichen anorganischen oder organischen Basen
infrage. Hierz gehéren vorzugsweise Erdalkelimetall- oder Alknlimetallhydride, -hydroxide, -amide,
-alkoholate, -acetate, -carbonate oder -hydrogencarbanate, wie z.B. Natriumhydrid, Natriumamid, Na-
triunrmethylat, Natrium-ethylat, Kalium-tert -butylat, Natriwmbrydroxid, Kalivmhydroxid, Ammoni-
umhydroxid, Natriumacetat, Kaliumacetat, Calcinmacetat, Ammoniumacetat, Natriumearbonat,
Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencarbonat, Natriumhydrogencarbonat oder Ammonjumcarbonat, so-
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wie tertisre Amine, wie Trimethylamin, Tricthylamin, Tributylamin, NN-Dimethylenitin, N.N-
Dimethyl-benzylanin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Mefhylmorpholin, N;N-Dimethylaminopyridin,
Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU).

Das erfindungsgem&Be Verfalwen (j) wird in Gegenwart eines geeigneten Halogenienmgsmittels
‘durchgefibet. Als solche kommen alle fiblicherweise fir derartige Halogenienmgareskiionen vei-
wendbaren Halogenierungsmitte]l infrage, Beispielhaft genannt seien Halogenidbildner wie Phosgen,
Phosphortribromid, Phosphortrichlorid, Phosphorpentachlorid, Phosphoroxychlorid, Oxalyichiorid
oder Thionylchlorid; Aalrydridbildner wie Chlorameisensiureethylester, Chlorameigens@nremethyl-
ester, Chlorameisensiureisopropylester, Chlorameisensanreisobutylester oder Methansulfonylchlorid;
oder andere itbliche Kondensationsmitiel, wie Phosphorpentoxid, Polyphosphorsiure, N,N'-Carbonyl-
difmidazo), 2-Ethoxy-N-ethoxycarbonyl-1,2-dilrydrochinolin (EEDQ), Tripherrylphosphin/Tetrachlor-
kohlenstoff oder Brom-tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphat.

Das .&rﬁndtmgsganiﬁe Verfahren (j) wird gegebenenfalls m Gegenwart eines Katalysators durch-
gefiihrt. Beispielsweise genannt seien 4-Dimethylaminopyridin, 1-Hydroxy-benzotriazol oder Dime-
thylformamid.

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiifien Verfohrens (j) in
einem proBeren Bereich variiert werden. Im allgememen mrbeitet man bei Temperaturen von 0°C bis
200°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 150°C.

Zur Durchfithrung des erfindungsgemiiien Verfehrens () zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (VIII) setzt men pro mol eines Hydroxy-Derivates der Formel (XI) im Allgemeinen 0,2 bis 10
mol, vorzugsweise 0,5 bis 5 mol an Halogenierungsmittel ein.

Als Verditnmmgsmittel zar Durchfihrmng des erfindungsgeméfien Verfatirens (k) kommen alle in-
erten organischen Lisungsmittel in Betracht. Hierzu gehBren vorzugsweise aliphatische, alicyclische
oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie z.B. Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methyl-
cyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie zB. Chlor-
benzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormetham, Dichlorethan oder Trichlor-
ethan; Efher, wic Diethylether, Diisopropylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-Amylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie N,N-
Dimethylformamid, N;N-Dimethylacetamid, N-Metirylformanilid, N-Methylpysrolidon oder Hexame-
thylphosphorséuretriamid; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, iso-Propanol.
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Das erfindungsgemiBe Verfahren (k) wird in Gegenwart cines geeigneten Rednktionsmittels durch-

gefihrt. Als solche kommen alle fiblichen anorganischen oder arganischen Reduldionsmutte] infrage.

1 Hierzn gehbren vorzugsweise Erdalkalimetall- oder Alkalimetallhydride, wie zB. Natriumhydrid,
oder komplexe Hydride, wie zB. Lithiumaluminfumhydrid, Natriumbarhydrid, Natrivmeyanobor-

5  hydrid, Diisobutylahuminiumbydrid, Boran, Diboran oder Borankomplexe, wie 2zB. Boran-Pyridin,
Silane, wie zB. Triethylsilan, Metalle, wie zB. Natrium, Lithium, Zink, Bisen, oder Wasserstoff.

Des exfindungsgemiiBe Verfahren (k) wird gegebenenfalls in Gegenwart ciner gesigneten Sure oder
Lewissiure durchgefiibrt. Als golche kommen alle iblicherweise fir derartige Saure/Lewissaure ver-

10  mitielten Reduktionen verwendbaren S#uren/Lewissiuren infrage. Beispielbaft genaont seien
Salzsaure, Bssigshure, Trifluoressigsiure, Bartrifluorid oder komplexe Bortrifluonde, wis zB. Bortri-
flucridetherat, Aluminiumtrichlorid, Certrichlorid, anorganische oder organische Titanverbindungen,
wie zB. Titantetrachlorid, Titantetraisopropylat. (

15 Das erfindungsgemiiBe Verfahren (k) wird gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators durch-
gefithrt. Beispiclsweise genannt seien Metalle oder Metallsalze, insbesondere Ubergangsmetalle oder
deren Salze, wie zB. Platin, Palladium, Nickel (Rancy-Nickel), iridium, Rhodium, Osmijum, Eisen,
Ruthenium, Cobalt. Diese Metalle bzw. Metallsalze kinnen gegebenenfalls auch an Harze oder
Oberflichen bzw. Triigermaterialien (z. B. Kohle) gebunden oder anfgetragen sein.

oty p e
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Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfiihning des erfindungsgemiifien Verfahrens (k) in
einem gr5Beren Bereich variiert werden. Jm allgemeinen arbeitet bei Temperaturen von 0°C bis
200°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 150°C.

e ot e ettt L et =

25  Bei der Verwendung von Wasserstoff als Reduktionsmitte] kann das erfindungzgemiiBe Verfahren (k)
in einem griBeren Druckbersich varijert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Driicken von 1 bar
bis 300 ber, vorzugsweise bei 1 bar bis 100 bar.

ol e e

Zur Durchfthrung des erfindungsgemfen Verfahrens (k) zur Herstelhmg der Verbindungen der
{ 30  Formel (XX) setzt man pro mol eines acylierten Aromaten der Formel (X1I) im Allgemeinen 0,2 bis 10
mol, vorzugsweise 0,5 bis 5 mol an Reduktionsmitte] ein,

Wemn nicht anders angegeben, werden elle erfindungsgemiifen Verfahren im Allgemeinen unter
Normaldruck durchgefiibet. Es ist jedoch anch mdglich, unter erhhtem oder vermindertem Druck —
. 35 im Allgememen zwischen 0,1 bar und 10 bar —zu arberten.
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Die erfindungsgemaBen Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkng auf und kdonen zur
Bekmpfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im Pfianzenschutz und

Fungizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampfong von Plasmodiophoromycetes, Oomycetes,
Chytridiomycetes, Zygoruycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes und Deuteromycetes einsetzen,

Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekimpfung von Pseudomonadaceae, Rhizobiaceas,
Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomiycetaceae einsetzen.

Beispielhaft sber nicht begrenzend seien einige Emeger von pilzlichen und bakteriellen
Erkrankungen, die unter die oben aufgeziihiten Oberbegriffe fallen, genannt: ‘
Xanthomonas-Arten, wie beispielaweise Xanthomonas campestris pv. oryzae;
Pscudomonas-Arien, wie beispielsweise Psendomonas syringae pv. Jachrymans;
Frwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora;

Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultinnmm;

Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans;
Psendoperonospora-Arten, wie beispielsweise Pseundoperonospore mmuli oder
Pseudoperonospora cubensis;

Plasmopare-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola;

Bremia-Arten, wie beispielsweise Bremia lactucae;

Peronospora-Arten, wie beispiclsweise Peronospora pisi oder P. brassicae;
Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis;

Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphacrotheca fuliginea;
Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphacra leucotricha;
Venturia-Arten, wie beispiclsweise Venturia inaequalis;

Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P. graminea
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);

Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus

(Konidienform: Drechslera, Syn; Helminthosporium);

Uromyces-Arten, wic beispielsweise Uromyces appendiculatus;
Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita;

Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum;

Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries;

Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae;
Pelliculania-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii;
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Pyricularia-Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzac;

Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea;

Septoria-Arten, wie beispielsweise Septoria nodorum;

Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens;

Alternaria-Arten, wie beispielsweise Alternaria brassicae;
Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocercosporella herpotrichoides,
Rhizoctomia-Arten, wie beispielsweise Rhizoctonia solani.

Die erfindungsgemiflen Wirksioffe weisen auch eine starke stirkende Wirkamg in Pflanzen auf. Sie

eignen sich daher zar Mobilisierung pflanzeneigener Abwehrkrifie gegen Befall durch unerwinschte
Mikroorganismen.

Unter pflanzenstirkenden (resistenzinduzierenden) Stoffen sind im vorliegenden Zusammenbang
solche Substanzen zu verstehen, die in der Lage sind, das Abwehrsystem von Pflenzen so zu stimulie-
ren, dass die behandelien Pflanzen bei nachfolgender Inckulation mit uncrwiinschten Mikro-
organismen weitgehende Resistenz gegen diese Mikroorganismen entfalten.

Unter vnerwiinschten Mikroorganismen sind im vorliegenden Fall phytopathogene Pilze, Bakterien
und Viren zu verstechen. Die erfindungsgem#fiBen Stoffe kénnen also eingesetzt werden, um Pflanzen
innerhalb eines gewissen Zeitraumes nach der Behandhmg gegen den Befall durch die genaunten
Schaderreger zu schiitzen. Der Zeitranm, innerhalb dessen Schutz herbeigefiihrt wird, erstreckt sich

im allgemeinen von 1 bis 10 Tage, vormgsweise 1 bis 7 Tage nach der Behandhmg der Pflanzen mit
den Wirkstoffen.

Die gute Pflanzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den zar Beldimpfong von Planzenkrenkheiten

notwendigen Konzentrationen erlaubt ¢ine Behandhung van oberirdischen Pflanzenteilen, von Pflanz-
und Saatgut, und des Bodens.

Dabei lassen sich die erfindungsgemilfen Wirkstoffe mit besonders gutem Erfolg zur Bekiimpfimg
von Getreidekrankheiten, wie beispielsweise gegen Puccinia-Arten und von Krankhejten im Wein-,
Obst- und Gemflseanban, wie beispielsweise gegen Botrytis-, Venturia- oder Alternaris-Arten,
einsetzen.

Die erfindungsgemifen Wirkstoffe eignen sich auch zur Steigerung des Emteerirages. Sie sind
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anflerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertriiglichkeit auf.

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe kdnnen gegebenenfalls in bestimmten Konzentretionen wnd
Anfwendmengen auch als Herbizide, zwr Beeinflussung des Pflanzenwachstums, sowie zur
Bekimpfimg von tierischen Schadlingsn verwendet werden. Sie lassen sich gegebenenfalls anch als
Zwischen- und Vorprodukie filr die Synthese weiterer Wirkstoffe einsetzen.

ErfindungsgemiB konnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen werden
hierbei alle Pflanzen wmd Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwimschte und unerwilnschte Wild-
pflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieflich natiirhch vorkoramender Eulturpflanzen). Kulturpflan-
zen knpen Pflanzen sein, die durch konventionelle Ziichtimgs- und Optimvierungsmethoden oder
durch biotechnologische wnd gemtechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden
erhalten werden kbnmen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und emschiieSlich der durch Sorten-
schutzrechte schittzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle
oberirdischen und unterirdischen Teile und Orgene der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Blitte und Wurzel
verstanden werden, wobei beispielbaft Blater, Nadeln, Stingel, Stimme, Bliten, Fruchtkorper,
Fritchte und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefithrt werden. Zu den Pflanzenteilen
gehort anch Erntegut sowie vegetstives und generatives Vermehryngsmaterial, beispiclsweise
Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen erfolgt direkt
oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagerraum nach den @iblichen Be-
handlungsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen, Verdampfen, Vemebein, Streuen, Aufstreichen
und bei Vermehnmgsmaterial, insbesondere bei Samen, weiterhin durch-ein- oder mefschichtiges
Unnhilllen.

Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgemifien Stoffe zum Schutz von technischen Materialien
gegen Befall und Zerstorung durch unerwitnschte Mikroorganismen einsetzen.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenbang nichflebende Materialien:zu
verstehen, die fir die Verwendung in der Technik zubereitet worden sind. Beispielsweise kinnen
technische Materialien, die durch erfindungsgemiBe Wirkstoffe vor mikrobieller Verindenung oder
Zerstorumg geschilizt werden sollen, Klebstoffe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz,
Anstrichmittel und Kuststoffartike?, Kfthlschmierstoffe und andere Materialien sein, die von Mikro-
organismen befallen oder zersetzt werden kdnnen. m Rahmen der zu schittzenden Materialien seien
auch Teile von Produktionsanlagen, beispielsweise Kithiwasserkreislaufe, genannt, die durch Ver-
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mehnmg ven Mikroorganismen beeintrachtigt werden -kﬁnnm. Im Rahmen der verliegenden Erfin-
dung scien als technische Materialien vorzugsweise Klebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder,
Holz, Anstrichmittel, Kithlschmiermittel und Winmedbertragungaflissigkeiten genannt, besonders
bevorzugt Holz

Als Mikroorganismen, die einen Abban oder eine Verinderung der technischen Materialien bewirken
konnen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und Schleimorganismen genanmt.
Vorzugsweise wirken die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze,
holzverfirbende und holzzerstorende Pilze (Basidiomyceten) sowic gegen Schleimorganismen und
Algen.

Es seien beispielsweise Mikroorganismen der folgenden Gathmgen genannt:
Alternaria, wie Alternaria tenuis,

Aspergillus, wie Aspergillus niger,
Chaetomium, wie Chactomium globosum,
Comiophora, wic Coniophora puctana,
Lentinus, wie Lentinus tigrinns,

Penicillium, wie Penicillium glaucum,
Polyporus, wie Polyporus versicolor,
Auxreobagidium, wie Aureobasidium pullulans,
Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, wie Trichoderma viride,
Escherichia, wie Bscherichia coli,
Paendomonas, wie Pseudomonas acruginosa,
Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus.

Die Wirkstoffe kiinnen in Abhfingigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder chemischen
Eigenschaften in die Oblichen Formulierungen fiberfiihrt werden, wie Losungen, Enmlsionen,
Suspensionen, Pulver, Schiume, Pasten, Gramulate, Aerosole, Feinstverkzapselungen in polymeren
Stoffen und in Hiillmassen fiir Saatgut, sowie ULV-Kalt- und Warmmebel-Formuliennmgen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestelit, zB. durch Vermischen der Wirkstoffe
mit Streckmittels, also fliissigen Losungsmitteln, woter Druck stehenden verflissigten Gasen und/
oder festen Triigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven Miiteln, also
Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitieln wnd/oder schaumerzeugenden Mitieln. ¥ Falle der Be-
nutzung von Wasser als Streckmiitel kSnmen zB. auch organische Losungsmitte] als Hilfsldsungs-
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ittel verwendet werden. Als flissige LBsungsmittel kommen im Wesentlichen infrape: Aromaten,
wie Xylol, Toluol oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chlorierte aliphatische Kohlen-
wasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasser-
stoffe, wie Cyclobexan oder Paraffine, zB. Erdolfrakiionen, Alkohole, wie Butamol oder Glyeol
sowie deren Bther md Beter, Ktons, wie Aceton, Mefhylethylketon, Methylisobutylketon oder
Cyclohexanon, stark polare Losungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie
‘Wasser. Mit verfltissigten gasfGrmigen Streckmitteln oder Tragerstoffen sind solche Flssigkeiten ge-
meint, welche bei nommaler Temperatur und unter Normaldrock gasformig sind, zB. Aerosol-
Treibgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan, Stickstoff und Kohlendioxid. Als
feste Trigerstoffe kommen infrage: zB. natfirtiche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Tallum,
Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie
hochdisperse Kieselsiure, Ahmminiumonid vnd Silikate. Als feste Trigerstoffe fiir Granulate kommen
infrage: zB. gebrochene und fraktionierte natlirliche Gesteine wie Caleit, Bims, Marmor, Sepiolith,
Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate
aus organischem Material wie Shgemehl, Kokosnussschalen, Maiskolben und Tabaksténgel. Als
Emlgier und/oder schaumerzengende Mittel kommen infrage: zB. nichtionogene und amionische
Fomlgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsinreester, Polyoxyethylen-Fettalkoholether, zB. Alkylaryl-
polyglycolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonste sowie EiweiBhydrolysate. Als Disper-
giexmittel kommen infrage: zB. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es kénnen in den Formulienmgen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche und synthe-
tische pulverigs, kirnige oder latexformige Polymere verwendet werden, wie Gummisrabioum,
Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natirliche Phospholipide, wie Kephaine und Lecithine, und
synthetische Phospholipide. Weitere Additive konnen mineralische und vegetabite Ole sein.

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigments, zB. Risenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblan und
organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennfhrstoffe,
wie Salze von BRisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybda und Zimk verwendet werden.

Die Formmlierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichisprozent Wirkstoff,
vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiifen Wirkstoffe komnen als solche oder in ibrem Formulienmgen such in
verwendet werden, um so zB. das Wirdamgsspektrum zn verbreftern oder Resistenzentwickhmgen
vmmbmgm.hﬁelmFﬁlmﬁhﬂtmmdabﬁmﬁscheEﬁ'ddqdhﬁeWﬂmﬂmﬁdm
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Mischung ist grofer als die Wirksamkeit der Einzelkomponenten.

Als Mischpartner kommen zxm Beispiel folgende Verbindungen infrage:

Fungizide:

2FPhenylphenol; 8-Hydroxychinolinsulfat; Acibenzolar-S-methyl; Aldimorph; Amidoflumet; Ampro-
pyfos; Ampropylfos-potassium; Andoprim; Anilavine; Azaconazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; Bena-
laxyl-M; Benodanil; Benomyl; Benfhiavalicarb-isopropyl; Benzamacril; Benzamacril-isobutyl; Bilana-
fos; Binapacryl; Biphemyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromucanazole; Bupirimate; Buthiobate; Butyl-
amin; Calcivm polysulfide; Capsintycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; Carpropamid; Car-
vone;, Chinomethionat; Chlobenfhiazone; Chlorfenazole; Chloroneb; Chlorothalonil; Chlozolinate; Clo-
zylacon; Cyazofimid; Cyflufenamid; Cymoxanil; Cyproconazole; Cyprodnil; Cyprofurem; Dagger G;
Debacarb; Dichléfluanid; Dichlone; Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb;
Difenoconazole; Diftametoriny, Dimethirimol; Dimethomorph; Dmmoxystrobin; Diniconazole; Dinicon-
azole-M; Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithisnon; Dodine; Dmzoxolon; Edifen-
phos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenari-
mol; Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxaml; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpro-
pimorph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxa-
strobin; Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Fhutriafol; Folpet; Fosetyl-
Al; Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbamil; Furmecyclox; Guazatme; Hexa-
chlorobenzene; Hexaconazole; Hymexazol; Inmazalil; Imibenconazole; Iminoctadine triacetate; Iminocta-
dine tris(albesiate)l; Iodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Yprodione; Iprovalicarb; Irumaraycin; Isoprothio-
lane; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-methyl; Mancozeb; Maeb; Meferimzone; Mepanipyrim;
Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Metconazale; Methasulfocarb; Methfuroxam; Metiram; Metomino-
gtrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil, Myclozolin; Natamycin; Nicobifen; Nitrothal-iso-
propyl; Noviflumiron; Nuarimol; Ofirace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic acid; Oxpoconazole; Oxy-
catboxin; Oxyfenthiin; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide;
Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochlorez, Procymidane; Propamocarb;
Propanosine-sodium; Propiconazole; Propineh; Froquinazid; Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazo-
phos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon; Pyroxyfus;: Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quin-
tozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetra-
conazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thiflvzamide; Thiophanate-methyl; Thiram; Tioxymid; Tolclofos-
methyl; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole;
Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole; Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validanmycin A; Vin-
clozolin; Zineb; Ziramy; Zoxamide; (25)-N-2-{4{[3-(4-Chlorpheny!)-2-propinyljoxy]-3-methoxyphe-
nyljetiyl}-3-methyl-2-{(methylsulfonyljamino}- butanamid;  1-(1-Naphthaleny?)-1H-pyrrol-2,5-dion;
2,3,5,6-Tetrachlor-4-(methylsulfonyl)-pyridin; 2-Amino-4-methylN-phenyl-5-thiazolcarboxamid; 2-
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Chlor-N-(2,3-dihydro-1,1,3-trimettryl-1H-inden-4-y1)-3-pyridincarboxarmide; 3,4,5-Trichlor-2,6-pyridin-
dicarbonitril; Actinovate; cis-1-{4-Chlorpbenyl)-2-(1H-1,2 A-triazol- 1T cycloheptanol; Meftiyi 1-(2,3-
dilydro-2,2-dimefhry)-1H-inden-1-y})-1H-imidazo}-5-carboxylat; Monokalumecarbonat; N-(6-Methaxy-
3-pyridinyl)-cyclopropencarboxanid; N-Butyl-8<1,1-dimethylethyl)-1-oxaspiro{4.5)decan-3-amin; Na-
triumtetrathiocarbonat; sowie Kupfersalze und -zubereitungen, wie Bordeaux mixture; Kupferhydroxid;
Kupfemaphthenat; Rupferoxychlorid; Kupfersulfst; Cufvaneb; Knpferoxid; Mancopper; Oxine-copper.

Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin, Octhilinon,
Furancarbonsfiure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam, Kupfersulfat und andere
Kupfer-Zubereitungen.

Insektizide / Akarizide / Nematizide:

1. Acetylcholinesterase (AChE) Inhibitoren

1.1 Carbemate (zB. Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb, Aminocarb, Azamefhiphos,
Bendiocmrb, Benfuracatb, Bufencarb, Butacarb, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl,
Carbofuran, Carbosulfan, Chloethocarb, Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanoplios, Dimetilan,
Ethiofencarb, Fenobucarb, Fenothiocarb, Formetanate, Furathiocarb, Isoprocarb, Metem-sodfum,
Methiocarb, Methomyl, Metolcarb, Oxamiyl, Pirimicarb, Promecerb, Propoxur, Thiodicarb,
Thiofimox, Triszamate, Trimethacarb, XMC, Xylylcarb)

12 Organophosphate (zB. Acephate, Azzamethiphos, Azinphos (-methyl, -ethyl), Bromophos-ethyl,
Bromfenvinfos (anethyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorethoxyfos, Chlorfen-
viophos, Chlormephos, Chlorpyrifos (-methyl/ethyl), Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos,
Dichlorvos/DDVP, Dicrotophos, Dimethoate, Dimethtylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, EPN,
Ethion, Ethoprophos, Etrimfos, Famplhur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fenthion, Fhupy-
razofos, Fonofos, Formothion, Posmefthilan, Fosthiazate, Heptenophos, Iodofenphos, Fprobenfos,

+ Isazofos, Isofenphos, Ysopropyl O-salicylate, fsoxathion, Malathion, Mecarbam, Methacrifos, Metha-

midophos, Methidathion, Mevinphos, Monocrotophos, Naled, Omethoate, Oxydemeton-methiyl, Para-
thion (amethyl’ethyl), Phenthoate, Phomate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb,
Phoxim, Pirimiphos (-methyl/-cthyl), Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Prothiofos, Protboate,
Pyraclofos, Pyridaphenthion, Pyridathion, Quinaiphos, Sebufos, Sulfotep, Sulprofos, Tebupirimfos,
Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon, Triazophos, Triclorfon, Vamidothion)

2. Natrium-Kenal-Modulatoren / Sparmungsabhéngige Natrismn-Kanal-Blocker

2.1 Pyrethroide (zB. Acrinathtin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-Cyfluthrin, Bifenfhrin, Bio-
allethrin, Bioallettrin-S-cyclopentyl-isomer, Biocthanomefiin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Chlo-
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vaparthrin, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyftu-
thrin, Cyhalothrin, Cypermethrin (alpha-, beta-, theta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltemetirin, Bm-
penthrin  (1R-isomex), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, Fenpyrithrin, Fen-
valerate, Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Fhumethrin, Fluvalinate, Fubfenprox, Gamma-
Cybalotbrin, Fmiprothrin, Kadethrin, Lanibda-Cyhslothrin, Metofuthrin, Permethrin (cis-, trans-),

Phenothrin (1R-{rans isomer), Prallethrin, Profhuthrin, Protrifenbute, Pyresmethrin, Resmetirin, RU -

15525, Silaftuofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethrin, Tetramethrin (IR-isomer), Tralome--

thrin, Transfluthrin, ZXT 8901, Pyrethrins (pyrethrum))

22 Oxadiazine (zB. Indoxacarb)

3. Acetylcholin-Rezeptor-Agonisten/-Antagonisten

3.1 Chloronicotinyle/Neonicotinoide (zB. Acetamiprid, Clothianidin, Dinotefuran, ¥midacloprid, Ni-
tenpyram, Nithiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam)

3.2 Nicotine, Bensultap, Cartap

4. Acetyicholin-Rezeptor-Modulatoren

4.1 Spinosyne (zB. Spinosad)

5. GABA-gesteuerte Chlorid-Kanal-Antagonisten

5.1 Cyclodiene Organochlorine (zB. Camphechlor, Chlordane, Endosulfan, Gamma-HCH, HCH,
Heptachlor, Lindane, Methoxychlor

5.2 Fiprole (z.B. Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole)

6. Chlorid-Kanal-Aktivatoren

6.1 Mectine (zB. Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectin-benzoate, fvermectin, Milbe-
mectin, Milbenycin)

7. Juvenilhormon-Mimetika

(zB. Diofenolan, Epofencnane, Fenoxycarb, Hydroprene, Kinoprene, Methoprene, Pyriproxifen,
Triprene)

8. Ecdysonagonisten/disruptoren

8.1 Diacylhydrazine (z.B. Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide, Tebufenozide)

9. Inhibitoren der Chitinbiosynthese

9.1 Benzoylhamstoffe (zB. Bistrifluron, Chlofluazron, Diflubenzuron, Fluazuron, Flucyclaxuron,

Flufenoxuron, Hexaflumuron, Lufenuron, Novaluron, Noviflumuron, Penfluron, Teflubenzwron, Tri-
flurmron)

9.2 Buprofezin

9.3 Cyromazine

10. Inhibitoren der oxidativen Phosphorylierung, ATP-Disruptoren
10.1 Diafenthivron

10.2 Organotine (zB. Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-oxide)

LAl |
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11. Entkoppler der oxidativen Phoshorylierung durch Unterbrechung des H-Protongradienten

11.1 Pyrrole (2.B. Chlorfnapyr)

112 Dinitrophenole (z.B. Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)

12. Seite-I-Elektronentransportinhibitoren

12.1 METTs (zB. Fenmm_ﬁn, Fenpyroximate, Pyrimidifen, Pyridaben, Tebufenpyrad, Tolfenpyrad)
12.2 Hydramethylnone

123 Dicofol

13, Seite-II-Elektronentransportinhibitoren

13.1 Rotenone

14. Seite-ITI-Elektronentransportinhbitoren

14.1 Acequinocyl, Fluacrypyrim

15. Mikrobielle Disruptoren der Insektendarmmembran

Bacillus thuringiensis-Stamme

16. Inhibitoren der Fettsynthese

16.1 Tetronsiuren (z.B. Spirodiclofen, Spiromesifen)

16.2 Tetramshuren [2B. 32,5 Dimethylphenyl)-8-methoxy-2~oxo-1-azaspiro{4.5)dec-3-en-4-yl ethyl
carbonate (alias: Carbonic acid, 3«2,5-dimethylphenyl)-8-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]dec-3-en-4-

. Yl efhyl ester, CASReg-No: 382608-10-8) and Carbonic acid, cis-3-(2,5-dimethylphemyl)-S-

methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]}dec-3-en-4-y1 etiryl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1))

17. Carboxamide

{zB. Flonicamid)

18, Oltopaminerge Agomisten

(zB. Amitraz)

19. Inhibiioren der Magnesium-stimulierten ATPase

(z.B. Propargite)

20. Phthalamide

(zB. N’-[l,1-Dimeﬂ:yl-2—(meﬂ1ylsu]fmy1)cﬂ:yl]—3—iod—N’-[2-nwﬂ1qyl-4—[l,?.,2,2-tchaﬂ|mr-l-(uiﬂ1mr-
methyDethyllphenyl]-1,2-benzenedicarboxemide (CAS-Reg.No.: 272451-65-7), Fiubendiamide)

21. Nereistoxin-Analoge

(z.B. Thiocyelam hydrogen oxalate, Thiosultap-sodium)

22. Biologika, Hormone oder Pheromone

(zB. Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarthizium spec., Paccilomiyces
spec., Thuringiensin, Verticillium spec.)

23. Wirkstoffe mit unbelarmten oder nicht spezifischen Wirkmechanismen

23.1 Begasumgsmittel (zB. Aluminium phosphide, Methyl bromide, Sulfury! flucride)

23 .2 Selektive Frafhemmer (zB. Cryolite, Flonicamid, Pymetrozine)

A
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23.3 Milbenwachstumsmhibitoren (zB. Clofentezine, Etoxazole, Hexythiazox)

23.4 Amidoflumet, Benclothiaz. Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate, Buprofezin, Chinomethi-

onat, Chlordimeform, Chlorcbenzilate, Chloropicrin, Clothiazoben, Cycloprene, Cyflometofen, Di-

cyclanil, Fenoxacrim, Fentrifanil, Flubenzimine, Fhufenerim, Flutenzin, Gossyplure, Hydramethyl-
_none, Japonilure, Metoxadiazone, Petroleum, Piperonyl butoxide, Potassium oleate, Pyrafluprole,

Pyridalyl, Pyriprole, Sulfluramid, Tetradifon, Tetrasul, Triarathene, Verbutin,

ferner die Verbindung 3-Methyl-phenyl-propylcarbamat (Teumacide Z), die Verbmdung 3-(5-Chlor-3-
pyridinyl)-8-(2,2, 2-trifluorethyl)-8-azabicyclof3.2.1Jocten-3-carbonitril  (CAS-Reg Nr. 185982-80-3)
und das entsprechende 3-endo-Isomere (CAS-Reg-Nr. 185984-60-5) (vgl. WO 96/37494, WO

98/25923), sowie Priiparate, welche insektizid witksame Pflanzenextrakte, Nematoden, Pilze oder Viren
enthalten.

Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit Ditogemitteln wnd
‘Wachstumsregulatoren, Safener bzw. Semiochemicals ist moglich.

Dariiber hinaus weisen die erfindungsgemiifen Verbincdumgen der Formel (I) auch sehr gute antimy-
¥otische Wirlungen auf. Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungsspektrum, insbeson-
dere gegen Dermatophyten und Sprosspilze, Schimme} und diphasische Pilze (zB. gegen Candida-
Spezies wie Candida albicans, Candida glabrate) sowic Epidermophyton floccosum, Aspergillus-
Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus funnigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophyton
mentagrophytes, Microsporon-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die Anfzihlung dieser
Pilze stellt keinesfalls cine Beschriinkung des erfassbaren mykotischen Spektrums dar, sondern hat
nur erifuternden Charakter.

Die Wirkstoffe kdnnen als solche, in Form ihrer Formulienmgen oder den daraus bereiteten Anwen-
dungsformen, wie gebrauchsfertige Lsungen, Suspensionen, Spritzpulver, Pasten, 18sliche Pulver,
Stinbemittel und Granulate angewendet werden. Die Anwendung geschieht in iiblicher Weise, zB.
durch GieBen, Verspritzen, Versprithen, Verstrenen, Verstiuben, Verschfumen, Bestreichen vsw. Es
ist femer maglich, die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahren auszibringen oder die
Wirkstoffzubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren. Es kaon auch das Saatgut
der Pflanzen behandelt werden.

Beim Einsatz der erfindimgsgemiiBen Wirkstoffe als Fungizide kdnnen die Anfwandmengen je nach
Applikationsart innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Bei der Behandlung von Pflan-
zenteilen liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ba,
vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha. Bei der Saatgutbehandhung liegen die Aufwandmengen an
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Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saatgut, vorzugsweise zwischen
0,01 und 10 g pro Kilogramm Saatgut. Bei der Behandhng des Bodens liegen die Aufwandmengen
an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 1 upd 5.000 g/ha,

Wie bereits oben erwéhnt, kénuen erfindungsgemé8 alle Pflanzen und deren Teile behandelt werden.

In einer bevorzugten Ausfihrngsform werden wild vorkommende oder durch konventionelle biolo-

gische Znchtmethoden, wie Krevmmg oder Protoplastenfusion erhalienen Pflanzenarten und Pflan-
‘zensorten sowie deren Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Aunsfibnmgsforn werden
transgene Pflanzen und Pflanzensorten, die durch gentechnologische Methoden gegebenenfalls in
Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden (Genetioslty Modified Organisms) und
deren Teile behandelt. Der Begriff ,,Tefle bzw. ,,Teile von Pflanzen™ oder ,Pflanzenteile” wurde
-oben erlutert.

Besonders bevorzgt werden erfindungsgemiil Pflanzen der jeweils handelsiblichen oder in Ge-
brauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten verstelit msn Pflanzen mit neuen
Eigenschaften (,,Traits*), die sowohl durch konvemtionelle Zlichtung, durch Mutagenese oder durch
rekombinante DNA-Techniken geziichtet worden sind. Dies konnen Sorten, Rassen, Bio- und
Genotypen sein.

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstmmsbedingungen (Béden,
Klima, Vegetationsperiode, Emihrung) kénnen durch die erfindungspemiiBie Behandlung anch iiber-
additive {,synergistische”) Effekie auftreten. So sind beispielsweise emniedrigte Aufwandmengen
und/oder Brweitermgen des Wirkungsspektrmns und/oder eine Verstirkung der Wirkung der erfin-
dungsgemiiB verwendbaren Stoffe und Mitte], besseres Pflanzenwachstum, erhShte Toleranz, gegen-
iber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhdhte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser-
bzw. Bodensalzgehalt, erhShte Blhleistung, erleichterte Ernte, Beschlevmigung der Reife, hohere
Emteertriige, hhere Qualitit und/oder hiherer Ernshrungswert der Emteprodukte, héhere Lager-
fihigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukte mdglich, die fiber die eigentlich zu erwartenden
Effekie hinsmsgehen,

Zu den bevorzugten erfindungsgemil zn behandelnden transgenen (gentechnologisch erhaltenen)
Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehSren alle Pflanzen, die durch die gentechnologische Modifikation
genetisches Material erhiclten, welches diesen Pflanzen besondere vorteithafte wertvolle Eigen-
schaften (,,Traits*) verleiht. Beispiele fir solche Bigenschaften sind besseres Pflanzenwachstum,
erhilte Toleranz gegentiber hohen oder niedrigen Temperaturen, ethShic Toleranz gegen Trocken-
heit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhdhte Bliihlsistang, erleichterte Emte, Beschleuni-
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gung der Reife, hohere Ernteertrage, hohere Qualitit uwnd/oder hoherer Emihrungswert der Emtepro-
dukts, hhere Lagerfihigkeit und/oder Bearbeitberkeit der Emteprodukte. Weitere und besonders her-
vorgehobene Beispiele fir solche Eigenschafien sind eine erhhte Abwehr der Pflanzen gegen
tierische und mikrobielle Schidlinge, wie gegenitber Insekten, Milben, pflanzenpathogenen Pilzen,
5  Bakierien und/oder Viren sowie eine erhShte Toleranz der Pflanzen gegen bestimmte herbizide Wirk-
stoffe. Als Beispicle transgener Pflanzen werden die wichtigen Kulturpflanzen, wie Getreide (Wie-
zen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, Banmwolle, Tabak, Raps sowie Obstpflanzen (mit den Friichten
Apfel, Bimén, Zitrusfrichten 1nd Weintrauben) erwihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle,
Tabak und Raps besonders hervorgehoben werden. Als Bigenschaften (, Traits) werden besonders
k 10  hervargehoben die erhthte Abwehr der Pflanzen gegen Insekien, Spinnentiere, Nematoden und
Schnecken durch in den Pflanzen entstchende Toxine, insbesondere solche, die durch das genetische
Material aus Bacillus Thuringiensis (zB. durch die Gene CryIA(s), GiyIA(b), CrylA(c), CrylIA,
CryllIA, CryIlIB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CrylF sowie deren Kombinationen) in den Pflanzen
erzeugt werden (im Folgenden ,Bt Pflanzen”). Als Eigenschaften (,,Iraits”) werden auch besonders
, 15 hervorgehoben die erhthte: Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakierien und Viren durch
| Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgene
’ und entsprechend exprmierte Proteine und Toxine. Als Eigenschaften (, Traits) werden weiterhin
besonders hervorgehoben die erhahte Toleranz der Pflanzen gegeniiber bestimmten herbiziden Wirk-
stoffen, zB. Tmidazolinonen, Sulfonylharnstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin (zB. "PAT"-
20  Gen). Die jeweils die gewiinschten Eigenschaften (, Traits*) verleihenden Gene kdnnen auch in Kom-
binationen miteinander in den transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispiele filr ,,Bt Pflanzen seien
Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten genannt, die unter den Handelsbezeich-
mmgen YIELD GARD® (zB. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut® (zB. Mais), StarLink® (z.B.
Mais), Bollgard® (Baumwolle), Nucotn® (Bammwolle) und NewLeaf® (Kartoffe]) vertrichen |
k 25 werdem. Als Beispiele fir Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorien, Baumwollsorten und
‘ Sojasorten genamnt, die unter den Handelsbezeichmmgen Roundup Ready® (Toleranz gegen Glypho-
! sate zB. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin, zB. Raps), IMI®
] (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS® (Tolerenz gegen Sulfonythamnstoffe zB. Mais) vertrieben
5 werden. Als Herbizid resistente (konventionell anf Herbizid-Toleranz gezilchiets) Pflanzen seien
{ 30  auch die unter der Bezeichnung Clearfield® vertricbenen Sorten (zB. Mais) erwalnt. Selbstverstand-
i lich gelten diese Aussagen auch fir in der Zukunft entwickelte bzw. zukinftig auf den Markt kom-
2: - meade Pflanzensorten mit diesen oder zukilnftig entwickelten genetischen Eigenschaften (, Traits®).
L

Die anfgefilhrten Pflanzen kmnen besonders vorteithaft erfindungsgemaB mit den Verbindungen der
35 allgemeinen Formel () bzw. den erfindungsgemiBen Wirkstoffinischungen bebandelt werden. Die
bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen Vorzugsbereiche gelten auch filr die
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Behandhmg dieser Pflanzen. Besonders hervorgehoben sei die Pflanzenbebandlung mit den im
vorliegenden Text speziell anfgefihrien Verbindungen bzw. Mischungen.

Die Herstellung ynd die Verwendung der erfindungsgemaBen Wirkstoffe geht aus den folgenden
Beispielen hervor.
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Herstellupgsbeispiele

Herstelling von Verbindung Nr. 40

V. Nr. 40

H,G

/4 N Cl

AL E
H,cr FoHCT N7 on
Zu ciner Losung bestchend avs 0,27 g (1,5 mmol) 2-{1-(Isopropylamino)ethyljanilin (I-4) wnd
0,42 ml (3,0 mmol) Triefirylamin in § ml Dichlormethan wird cine Lsung bestehend ans 0,27 g
(1,5 mmol) 5-Fhuor-1,3-dimethyl-1H-pyrazol-4-carbopsinrechlorid im 10ml Dichlormethan zuge-
tropft. Die Reaktionsmischung wird 2 Stunden bei 50°C und anschlieBend 16 h bei Ranmtemperatur
gerthrt, Zur Aufarbeitung wird die Reaktionsmischung auf Wasser gegeben, dic organische Phase
ilber Magnesiumsulfat getrocknet und im Vakoum aufkonzentriert Sinlenchromatographie

(Hexan/Aceton 4 : 1) liefert 0,27 g (56 % der Theorie) 5-Fluor-N-{2-[1-(isopropylarnino)ethyljphe-
nyl}-1,3-dimethyl-1H-pyrazol-4-carboxamid [log P (pH 2,3) = 0,58).

Herstelhimg von Verbindimg Nr.

60
T YT
Hacl' 0”7 “CH,

Bei Ranmtemperatur werden 156,0 mg (3,9 mmol) 60%iges Natriumhyrid in Ol zu einer Lasung
bestehend aus 897,8 mg (3,0 mmol) N-[2-{Hydroxymethyl)phenyl]-1-methyi-3-(trifluarmethyl)-1H-
pyrazol-4-carboxamid (IV-1) in 2 ml Dimethyiformamid gegeben. Nach 30 Minuten werden 0,6 ml
(6,0 mmol) 2-Jodpropan zugegeben. Die Reaktionsmischung wird 6 Stonden bei 100°C und 16 Stum-
den bei Raumtemperatur gerdhrt. AnschlieSend wird mit } ml Methanol versetzt, auf Wasser gege-
ben, mit EssigsBureethylester extrahiert, die organische Phase iiber Magnesiumsnifat getrocknet, vom
Trockenmittel abfiltriert wnd in Vakunm aufkonzentriert. Sanlenchromatographis (Cyclohexan/Bs-
sigsfurecthylester 3 : 1) liefert 100,0 mg (9,7 % der Theorie) an N-[2-(Isopropoxymethyl)phenyl}-1-
methyl-3-(trifluarmethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid [logP (pH 2,3) = 2,85).

Analog Beispiel 1 und 2, sowie entsprechend den Angaben in der allgemeinen Beschreibung der
erfindungsgemiifen Herstellverfahren (a) bis (m) worden auch die in der nachstehenden Tabelle 1
genannten Verbindungen der Formel (1) erhalten:
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Tabelle 1
A/EN/@
R a2 @
R M : 1
Nr. LOLR ogP (pH 2,3)
Q A Fp.CO)
1 H /@ -CH;OCH, (ﬁ\ 218
. # O CH,
S
2 H . ~CH(CH.)-SOCH(CH;), EI 2,07
} 0~ “CH,
3 H /Q -CH(CH;)-SO,CH(CH.), @f 230
# Br
CH,
4 H /© -CH(CH,)-SO,-CH(CH;), [‘§\ 238
3 S
s
5 H /© -CH(CH,)-SO-CB(CH:); | 1,68
# N Cl
6 H /© -CH(CH;)-SO-CH(CH:): @ 2,53
1) CF,
r o ST amseam (e
2 |
8 H /© -CH(CHS)-S0,-CH(CH;), (/_\i 221
# o~ "OH,
FoG. /
9 H /© -CH(CH;)-SO,-CH(CHy); N\\rs 2,35
# CH,
8
10 H . -CH(CH:)-S0,-CH(CH:), ( I 2,39
X 0~ CF,

a4z
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g Pgmtu s

Rl

M 1 TogP (pHL2.3)
Nr. L QLzR A Fp. (oc)
HC.
1 H /© -CH(CH;)-SO;-CH(CH:), l?l\_N\LF 1,66
* CH,
2 H /Q -CH(CH;)-SO,-CH(CH), @: 223
) Cl
F,HE /
] 13 H /© -CH(CH;)-SO-CH(CH;), N\_ s 2,16
I Y
CH,
HC, ( (
14 H ./© -CH(CH;)-SO;-CH(CH;), NiN\ 1,46
|
# CH,
F3G,
15 H /Q CH(CH;)-S0,-CH(CH;), N{N\ 2,09
# &,
F,HG
16 H /@ -CH(CH,)-80,-CH(CH,), N{N\ 1,86
)
i - o
i HG (
g 17 H Q -CH(CH,)-S-CH(CH,), NfN\ 2,53
| * L
}| F,C
t 18 H /© -CH(CH,)-S-CH{(CH:) N{N\S 3,27
# N
[ HC
19 H N -CH(CH,)-S-CH(CH;) N\N F 298
)
i cH,
! o
20 H . -CH(CH;)-S-CH(CH;), [‘\S\ 4,03
# ()

A I |
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N X M L'QUR A RS
210 H ,Q -CH(CH3)-S-CH(CH:), ©: 3,74
# (&
=N
2 H /@ -CH(CH;)-S-CE(CHa), b 2,95
# N Cl
) 23 H /© -CH(CH;)-S-CE(CH;), @C 3,90
) CF,
24 H /Q -CH(CH,)-S-CH(CH,), d\ 3,71
# o” O
F,C, /
25 = Q -CH(CH;)-S-CH(CH;), NYS 3,73
# cu,
26 H Q -CH(CH;)-S-CH(CH;) E:I 3,79
# Br
27 H /Q -CH(CH,)-S-CH(CH:); ED: 391
# -
F,HC,
o
28 H /© -CH(CH;)-S-CH(CH), N‘N\ 3,01
# é:l-la
FHC.  /
29 H /Q -CH(CH;)-S-CH(CH;), NYS 3,55
¥ CH,
S
30 H ,@ -CB(CH;)-S-CH(CH)2 [ I 3,76
0~ “CF,
#
HaC>_i
g
31 H /© -CH(CH,)-O- CH; N\N\ F 2,17
* &
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R! M TlOT2 logP (pH 2,3)
Nr. L'QUR A Fp. )
F5C,
) \§
322 H @ -CH(CH)-O-CH; NGy 2,46
Cl
13 H /@ -CH(CH,)-O-CH, @i 3,56
! CF,
14 H ,Q -CH(CH,)-0-CH;, @: 2,99
CFS
# .
FHC. (
35 H /© -CH,-S-CH(CHy), NYS 327
# CH,
G
e 3
3 H . -CH,-S-CH(CH;), NG, 3,05
# cH,
S
37 H . -CH,-S-CH(CH:), [ | 3,48
0~ “CF,
#
F,HC,
}1 38 H /Q -CH,-S-CH(CH;) N{N\ 2,76 |
. # c';Ha
39 H /Q -CHS-CH(CH,), q 3,68
l # '
HC
40 H /@ /7 \
‘ -CH(CH,)NH-CH(CHs), NP 0,58
¥ Sy
FoC
41 H /© -CH(CH;)-NH-CH(CH;), N{N\ 1,06
; b,

. ! b 2§
]
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R M 1 logP (pH 2,3)
Nr. ) L'QL'R A .rC)
F,C
42 H /@ ~CH(CH;)-S-CH(CH;)(CH,),CH, Nin\S 4,02
&,
Ha°>__§\
!
43 H /© -CH(CH,)-S-CH(CH,XCH;),CH, N\N\ E 3,82
&,
F,C /
4 H /Q -CH(CIIa)-S-CH(CBa){CHa)zCHa NYS 4,52
CH,
FG,
a5 H /@ -CH(CH,)-S-CH(CH,)CH,CH, NiN\ 4,14
&,
H,C.
46 H ’Q -CH(CH3)-5-CH(CH,)CH;CH, '?i—;ﬁ;:. 3,38
i
CH,
47 H /Q -CH(CH3)-S-CH(CH;)(CH2):CH; @ 4,75
48 H /@ -CH(CH;)-S-CH(CH,)CH,CH, N\ S 4,12
CH,
49 H Q -CH(CH,)-S-CH(CH;)CH,CH, (:E 433
50 H /© -CH,-O-C(0)-CHC], @m: 3,15
H,C
51 H /© -CH,O-C(O)-CH(CH;) N 2,39
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R M 1 logP 1pH 2,3)
Nr. ‘L QLIR A Fp- (°C)
H.C
i34
52 H /@ _CH,-0-C(O)-CHCl, NG PF 236
# ) fl3H=
53 H /© .CH,-0-C{O)-CH(CH;), @: 324
# “Fs
s4 H /© -CH,O-CH(CH;), (:( 2,51
CF,
#
FeC,
: ' 7\
55 H /@ -CHz0-C(0)-CH(CH;)» N 2,74
# <'3Ha
FaC,
s .
5 H . -CHz-0-C(O)-CHCl, Ny, 2,69
* ey
-
57 H /© -CH,0-C(0)-CH(CH.); - 2,38
£ N d
. .
58 H /Q -CH,-O-C(0)-CHCl, » 238 -
. N Cl
#
N
59 C(O)i-Pr /© -CH,0-C(O)-CH(CH:), I 3,49
N Gl
#
F,C
7\
60 H /@ -CH,O-CH(CH,), N\N 2,85
* CH,
61 H Q {CH,),C(CH5),-0-C(0)-CH, ©\/ 3,30
CF.
#

—k
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n. X L'QL’R A logP (pH 2,3) '

Fp. (°C)

{CH,),0H 1,62

3
=
=0 3
2 P
_z'\i

63 H «CH,),0H

»
u@
5
=
/ -
"z
-
M

1.21
&,
Fsc
64 K /@ {(CH,)-O-C(0)-CEI(CHy); N:(Nﬁ\ 279
# |

F,C,
{CHi)O-Si(CHy) C(CH:) szﬂﬁ\ 459

65 H ./Q
# (!-:Ha
FC ;
66 H ‘./© «CH,),-0-C(0)-CHC), NiN\S 2,76
# éHs , ‘
; HyC I':1
6 H /@ (CBy)0-C(O)-CH(CE:), N}{:\LF 240 [
* CH,
H,G
68 H /@ -(CH,),-0-C(O)-CHC), N(N\ P 243
|
# CH,
e
69 H .’Q ~(CH;);-0-S1(CH;),-C(CH3 )1 N{N\ F 449
)
* CH,
7 H /Q -CH(CH;)-S-CH(CH;)(CH,),CHs Cf 4M
# s 1
CH
71 H . -CH(CH;)-S-CH(CH;)(CH,),CHs @ 4,93
2 S
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N . Rl _LIQLIR A l“gr (pn 2!3)

Fp. (°C)

~CH(CH,)-S-CH(CH,)(CE,),CH, (:( 4,60
cl

3
.'m_
)|

I Q CH(CH:)-$-CH(CH:)CE,CH, @f 417
) cl
74 H /Q -CH(CH,)-S-CR(CH;)CH,CH, d 4,17
o~ ~CH,
#
5 H

-0

~CE(CB ) S-CHCH;)CHCHy @ 431
CF.

CH,
76 H _/@ -CH(CH,)-S-CH(CH,)CH,CH, 1\ 4,47
H )
7 H /Q -CH(CH;)-S-CB(CH:(CE,):CB d 4,61
# "o
F,HC /
78 H ./Q -CB(CH,)-S-CH(CH;)CH;CH; N%—/S 3,95
#

79 H

<

-CH(CH,)-S-CH(CH:)(CH,),CH; 436
CH,
F,HC
B ’Q CH(CH)-S-CHI(CHL)CE,CH; N:fN\X 338
; |
i CH,
81 H /@ -CH(CH;)-S-CH(CH;)(CH),CH; @ 4,63
Br
#
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R’ M 1 logP (pH 2,3) h
Nr. L'QL’R A . CO ;
H,C, )
22 H /© . -CH(CH;)-S-CH(CH;)(CH,),CH, N:.{N\S 327 |
i o, g
L /© CH(CH;)-$-CH(CH;)CH:CH, CC 421 |
i Br
H,C '-
84 H /@ -CH(CH:)-S-CH(CH:)CB,CH; N: {N\g 2,90 P
# <'3Ha
( FHG
}
8 H /Q -CH(CH;)-S-CH(CH;)(CB:),CH, N:‘N\$ 3,76 :
8 H J@ -CH(CH,)-S-CH(CH,)CH;CH; (K/‘E 4,07 ‘
0~ cH, :
#
8 H Q CH(CE:)-S-CH(CH:)(CH2),CE; [Y 4,53
* 0 Cm
#
FyC.
[ 88 H /@ ~CH(CH;)-S-CH(CH:)CH,CHs Z’ N\j 392
# . c':H, \
89 | /© ~CH(CH,)-S-CH(CH;3)CH;CH, C;Iu: 4,10
# 3
CH,
% H /© ~—CH{CH)— —O U\ 3,16
] # S
91 H /EP —cu(m,)——s—-o d 4,31
> # 0 CH,
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R! M 1 logP (pH 2,3)
Nr. LIQLR A Fp. CC)
92 H '/Q -—-C|-I(CH,)--S—O (:( 429
v
# .
93 H /© —-CH(CH,)—S—-O (:( 434
Br
#
F,C /
94 H .@ —cH(c:H,)—s—O NYS 424
# CH,
H,C
o o S
95 H . —CH(CH,)—S N\N 3,04
# !
CH,
F,C.
/© _O 7\
% H . —CH(CH)—S N, 3,76
97 H /Q —cn(cn,)—s—o E:E 4,41
CF,
#
98 H /© -CH(CH;)-S-CH(CH.) ESI 3,65
o CH,
#
99 H ./[; —CH(CH,)—S—O @( 444
H CH,
H,C.
1 100 H /© —O )—i
. —CH(CH)—S N‘N F 4,03
. (
} ’ CHy
F,HC
1001 H /© _ _O 7\
R —CH(CH,)—S N, 3,48
# ¥
CH,
?
1\.
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' K M ' logP (R 2,3)
Nr. 2
T LIQI*R A ¥o. CO
F,HC /
102 H ./© —CH(CH,)-—S—O N{,s 407
# tH,
o x AJ amsmm L
1 CH,
H,C
104 H Q -CH(CH,)-S-CH(CH:), N)f:\i\c. 320
# [
. FaC
105 H /© -CB(CH,)-S-CH(CH:), ZI N\S 3,57
# <I=H=
HC
106 H /@ -CH(CH;)-S-CH(CH;), N{N\ |= 3,63
¢ o,
107 H —CH(CHy)—S ESI 424
A3 0 O,
#
108 H /(; —chiciy—s— | [SI 421
¥ ! i 0~ CF,
FoC
109 B /© -CB(CH;)-S-CH(CH;XCH,):CH, Z’ N\S 429
# c':n,
10 H 1‘:‘ -CH(CH;)-S-CH(CH,)(CH).CHs E:IGF 449
) 3
F.C.
/
111 H /© -CH(CH,)-S-CH(CH,){CH,)>.CH, r?ip 438
#
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R' M Il logP (pH 2,3)
Nr. L'QL™R A Fp. CO)
112 H /© -CH(CH;)-S-CH(CH,)(CH,),CH, @( 4,76
# S
H,C,
13 H /© ~CH(CH;)-S-CH(CH:)(CH,),CH, NiN\ a A0
¢ &,
3
14 H /@ -CH(CH,)-S-CH(CH,)(CH,),CH, (I 3,79
2 N cl
FC,
115 H ./Q —GH(GH,)—S—O z/ \S 4,02
# \
CHy
1
N a
#
117 H

—weo-s<) L we
|
FoC
—CH(CH_-)—S—O P?I_\ﬁ,: 412 -

Y
N
|

<

118

i

CH,
. I.Isc
19 H /@ -CH(GHJ—S—O r?'—){\ 3,76
\N cl y
& |
CH,
~
120 H /© -CH(CH;}S-CH(CH)CH,CHs || 3,35
N Cl
#
F,C
121 H /@ -CH(CH;)-S-CH(CH;)CHCH, NiN\ E 3,99
#

H RV
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R' M 3 logP (pH 2,3)
Nr. QL
T QL'R A o.0°0)
122 H /© -CH(CHs)-S-CH(CH:)CHCH, E:( 431
# ' cH,
- T
123 H /© -CH(CH;)-S-CH(CH;)CH,CH, '?Z;ﬁm 3,60
* Gy
HLC
124 H Q CH(CB,)-O-CH(CHs), h?{—uip 2,90
# &,
CH,
125 B . -CH(CH,)-O-CB(CHy), & 4,50
# s
126 H /Q -CH(CH,)-0-CH(CH.), [’Lﬂ' 3,80
& (8]
FoC
127 H /© -CH(CH,)-0-CH(CHy), N:{N\S 3,14
# éHs
S
won S acvemen (I w
07 “CH,
#
|
7\
124 H /@ -CB{CH;)-0-CH(CHa) N\N 2,75
* ' OH,
130 H /© -CH(CH,)-O-CH(CE,) (I 383
3 |
FHC. /
131 H /Q -CH(CH,)-O-CH(CH:), Na S 3,58
#
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R M 1 logP (pH 2,3)
Nr. L'QL'R A Fp. CC)
N
12 H /© . -CH(CH:}O-CH(CH;), P kp)
1 N Cl
F,C.
13 H /© -CH{(CH)-0-CH(CHs), Ny S 3,65
# CH,
wn I aevomen L w
# o
FHC
135 H ./© -CH(CH;)-0-CH(CHz), NiN\ 2,89
* &,
/\
136 H -’@ -CH(CH,)-O-CH(CHa)z N\N CHF, 3,67
# (l:H’
SEET O pp— G
0~ “CF,
#
F,C
138 H /© -CH(CH;)-0-CH(CH; ), ZI N\j 5,60
|
* CH,
HC,
)/ \§
139 H /© ~CHN(CHa), Noy 98°C
#* b,
140 H /© -CH,N(CH;), @(
# s
F,C
141 H Q /\
. -CH-S-CH,CH, Ny
.'
f
-
S I J 11
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R M 1 logP (pH 2,3)
Nr. L'QL'R A
° Fp. °C)
FHC
Y \§
142 H » 'C:EQ‘S'CEIZCH3 N\N 103°C
' b,
He.
/ \
M43 H v CH,-SCH,CH, Ny oo SeC
# )
CH,
FyC
144 H ’@ -CHy-S-CH,CH, Na S
! Y
CH,
HC
7\
45 | . -CH,SO-CH;CH; NG
# fliHa
HC,
46 H /@ -CH,-S-CH,CH, N(N\ 105°C
# c':H,
F,C ’
147 H .'Q -CHy-SO-CH,CH; N S
* CH,
F,C
/ \
148 H N -CHz-SO-CH;CH,3 N\N
# )
GH,
FHC,
7 \
149 H . -CH,-SO-CH,CH;, NS,
# éHa
HC
il
150 ‘H ¥ -CH-S0,-CH,CH, N\ v 148°C
#
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R M 1 logP (pH
Nr. L'QL’R A 3)
Q Fp. CC)
FSC /
7\
151 H . . -CHSO-CH,CH, Ny, 135°C
# éHa
=
152 H /Q -CH,SO,CH,CH, Na S 142°C
! Y
CH,
OCH, HG,
153 H /©/ -CH,S-CH,CH, N{NX\ 142°C
8 I
GH3
cH, e
154 H J@, -CH,-S-CH,CH, " N\S 116°C
" |
CH,
OCH, C
155 H Q, .CH,-S-CH,CH, '}(_N_\LC' 125°C
# }
CHy
CH, c. ,
156 H /@ -CH,-S-CH,CH, Mo b 72°C
! Y
a
H,C
157 H ./Q -CH;-SO-CH,CH, Ni j\
) i
CH,
ocH, <
L 158 H /@l -CH,S-CH,CH, Nf \ﬁ 135°C
4 ¥
CH,
F,HC
159 H . -CH,-SO,-CH,CH, N{N\ 143°C
# i
! CH,

TR T e
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Nr.

R’l

L'QL*R

logP (pH 2.3)
Fp. (°C)

160

Ol =

~CHr-S0-CH;CH,

161

e
Q
o

<CH,-S-CH.CH,

162

2

-CH,-S-CH,CH;

163

0
o

5

-CH-S-CH,CH,

164

»

3
-

116°C

165

29

OCH,

3

-

~CH,-S-CH,CH,

98°C

166

g
2

-CHr-S-CHCH;

132°C

167

[

*@
o)
&

-CH,-S-CH,CH;,

86°C

168

*

x5

OCH,

-CH,S-CH,CH,;

110°C

169

2

-CH,-S-CH,CH,

79°C
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R M 3 logP (pH
Nr. L'QLR A PH23)
Fp. CC)
~
170 H . -CH-S-CH,CH, I 75°C
N Ci
#
cH,
171 H /Q/ -CH,-S-CH,CH, @( 105°C
# CF,
CH,
N
172 H /Q/ -CH:-S-CH,CH, | 112°C
N~ "Cl
#
OCH,
=
173 H /@ -CH,S-CB,CH, » 138°C
N ol
#
och,
174 H ,Q/ -CHS-CH,CHj ©: 120°C
; ) CF,
i
175 H /Q -CH,-$-CH,CH, ESI . Te
# o
CH,
176 H /©/ -CH$-CH,CH, (SI
# 0" oy
OCH, -
177 H Q -CH,-S-CH,CH, ESI 68°C
# o oH,
F,C
178 H 7\
. -CH,-OH N, 1,61
N ’
# |
CH,
179 °H N
v -CH,-S-CH,CH(CHy)» | 92°C
| H N~ ~Cl
]

ET TR

|
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R’ M 1 logP (pH 2,3)
Nr. L'QL’R A .0
F,HC
;/ \;
180 H .Q -CHz-S-CH,CH(CH;), N\N
# Ch,
HC
181 H ./© -CH,-S-CH,CH(CH), Nin\g 86°C
# (!:’Ha
FiC
7\
182 H R CH~S-CH,CH(CH,), N\N 32°C
# c':H,
s
183 H . -CH,-S-CH,CH(CHs), [ I 45°C
- 0~ “CH,
#
HC
7\
18 H /@ CH,-S-CH,CH(CHs ) NP
# &,
=
185 H ./© -CH-S-CHCH(CH;), N\\rs
# CH,
186 H /© -CH,S-CH,CH(CH:); @CCF 94°C
# 3
187 H /© -CH,-S-CH,CH(CH;), Ejf 17°C
* 0~ “CF,
#
CH; H,C
s
188 H ¥ -CH-S-CH;CH,3 N, " F 96°C
# éHa
H,C
38
189 H N CH,-S-CH,CH(CH,). N\N F
# CH,

®)

I
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R M 1 logP (pH 2,3)
. AL'QL’R A
Nr LQ ¥p. (°C)
OCH, HC,
3¢
19 H . -CH,-S-CH;CH, N7 F 147°C
- # ]

CH,
199 H /© CH;S-CH, @
CH,
#
FC,
192 H /@ CH(CH;)-S-CH,CH; N
#
HC.
S
193 H /@ CH(CH,)-S-CH,CH, N S
) )
* CH,
H,C,
194 H ./© -CH(CH,)-3-CHCH, Ni\
#
FyC
195 H /Q -CH(CH;)-S-CH,CH, Nao 5
; Y
F FiC
196 H /Q/ CH(CH;)-S-CH,CR, NiN\
# &
F HC,
197 H /@ -CH(CH;)-S-CH,CH, r?f:ﬁ.:
# SH,
F G
9% H ’Q/ -CH(CE:)-S-CH,CH, N{N'\ o

%) Die mit ,,** markierte Bincdumg ist mit dem Amid verkniipft.
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Herstellung der Ausgangsstoffe der Formel (ITX)

Beispiel (01-1)

HN cH,

A

HC™ 87 “CH,

44 g (0,188 mol) 1{1-(lsopropylthio)ethyl}-2-nitrobenzol (VII-1) werden in 250 mi Ethancl gelost,
mit 3 g Raney-Nicke] vezsetzt und im Awtokiav bei Raumtemnperatar 6 Stunden mit 3 bar Wasserstoff
hydriert. Nach 6 Stunden werden emeut 3 g Raney-Nickel hinzugegeben und weitere 16 Stunden bei
Raumtemperatur mit 3 bar Wasserstoff hydriert. Zur Aufarbeitung wird vom Katalysator abfiltriert
und das L5sungemitte! in Valm entfernt. Das Rohprodukt wird sénlenchromatographisch gereinigt
10  (Kieselgel, Hemeethyl—tert—thylether 3:1). Man erhilt 32 g (Gehalt 97,3 %, HPLC, 84,4 % der
Theorie) an 2-f1-{lsopropylthic)ethylJanilin in Form eines gelben Ols [logP ( pH 2,3 ) =2,45].

R

H,C” SO, “CH,

15 o einem 500 ml Dreibalskolben mit Rithrer und Thermometer werden 16,2 g (60,5 mmol) 1-{1-(Tso-
propylsulfonylethyT}-2-nitrobenzol (VII-4) in 160 m] Methanc! vorgelegt, unter Rithren mit 160 ml
konzentrierter Salzsiure versetzt und bei 20-40°C portionsweise 31,5 g Zinnpulver (265,2 mmol) zu-
gegeben. Die Misching wird bei 40°C ca. 1 Stmde nachgerihrt. Zur Aufarbeitnng wird abgekiiblt,
filtriert und mit 1575 ml ejner eisgekithiten 10%igen Natronlauge verriihrt. Man extrahiert zweimal

20  mit Dichlormethan, trocknet fiber Natrivmsulfat und zielt das Losungsmittel im Vakoum sb. Man
erhilt 133 g (Gehalt 95,8 %, HPLC, 92,6% der Theoric) an 2-{1-(Isopropylsulforylethyljanilin
[logP (pH 2,3) = 1,28].

Beispiel (11-2)

Beispiel

X

25 s~ “CH,
Tn einem 500 ml Dreihalskolben mit Rithrer und Thermometer werden 11,8 g (55,6 mmol) 1-{1-(Iso-
propylthio)ymethyl]-2-nitrobenzol (VII-2) in 150 ml Methanol vorgelegt, unter Rithren mit 150 mi
konzentrierter Salzsiure versetzt und bei 20-40°C portionsweise 17,6 g Zimpulver (148,5 mmol) zu-
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gegeben. Die Mischung wird bei 40°C fiir ca. 1 Stunde pachgeriibit. Zur Aufarbeitung wird abge-
kfihlt, filtriert vad mit 1300 ml einer eisgekihlten 10%igen Natronlauge verriihrt. Man extrahijert
zweimal mit Dichlonnethan, trocknet iiber Natriumsulfat und verdampft das Losungsmittel im
Vakuum. Das Rohprodukt wird mit Hexan/Methyl-tert-butylether 3:1 an Kieselgel gereinigt. Man
erhilt 4,6 g (Gehalt 94,6 %, HPLC, 43,2 % der Theorie) an 2-{(Jsopropylthio)methy]lanilin in Form
eines gelben Ols [logP (pH 2,3) = 1,94].

Beispiel (14

HN oHy

PN

HC” N e,

In einem Autoklav wird eime Ldsung vor 5 g N-[1-(2-NitrophenyDethyljpropan-2-amin (VII-5)
(24 mmol) m 30 ml! Methanol mit 0,5 g Raney-Nickel versetzt und 5 Stunden bei S0°C und 50 bar
‘Wasserstoff hydriert. Zur Aufarbeiting wird abgeldihit, der Katalysator abfiliriert und das Lbsungs-
mitte} im Vakuum entfernt. Man erhiilt 2,8 g (Gebalt 98,1 %, 64,2 % der Theorie) ean 2-{1-(lsopropyl-
amino)ethyl]anilin [logP (pH 2,3) = 0,05].

Herstellung der Auspanpsstoffe der Formel

Fa
NBT&
N OH
HC

Bei Raumntemperatur wird eine Losung bestehend aus 34,5 g (0,16 Mol) 1-Methyl-3-triflucromethyl-
1H-pyrazol-4-carbonstinrechiorid in 50 ml Tetrahydrofuran zu einer L5sung bestehend aus 20,0 g
(0,16 Mol) (2-Amino-phemyl)-methanol und 36 ml (0,26 Mol) Triethylamin in 250 ml Tetrahydro-
furan getropft. Nach Abklingen der exothermen Warmetfmung wird fiir 6 Stunden ritckflussiert und
weiters 48 Stunden bei Raumtemperatur gerithrt. Die Reaktionsmischung wird auf ca. 250 ml Wasser
gegeben, mit Essigsfureethylester extrahiert, mit 2 N' Salzsfure gewaschen, iber Magnesinmsulfat
getrocknet wnd im Vakuum sufkonzentriert. Siulenchromstographie (Gradient Cyclohexan/Essig-
sBureethylester) liefert 33,8 g (69 % der Theorie) an N-{2-(Hydroxymethyl)phenyl}-1-methyl-3-
(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxarnid [logP (pH 2,3) = 1,55].

Beispiel (TV-1

Il
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Herstelling der Ausgangsstoffe der Formel

Beispiel (VII-1

2 CHy

HC S/kGH3

In emem 1 Liter-Drejhalskolben mit Rihrer, Tropftrichter und Thermometer werden 34,8 g
(0,354 mol) Natrium-2-propanthiolat in 450 ml Acetonitril vorgelegt und bei einer Temperatur von
30-40°C 63 g 1-(1-Chlorethyl)-2:nitrobenzol (VIII-1) (Gebalt 99.4 %, 0,337 mol ) in 20 ml Aceto-
nitril geldst zugetropft. Die Suspension wird noch 16 Stunden bei 40°C nachgerfihrt, abgekithlt und
das Losungsmittel ime Valamm abgezogen. Der verbleibende Rilckstand wird in Dichlormethan aufpe-
nommen, gewaschen, tiber Natriumsulfat getrocknet und das Lasungsmittel im Vakunm entfernt. Das
Rohprodukt wird siulenchromatographisch gereinigt (Kieselgel, Hexan/Aceton 29:1). Man erhilt
48 g (Gehalt 98,8 %, HPLC, 62,4 % der Theorie) an  1-[1-(Jsopropylihio)ethyl]-2-nitrobenzol in
Form eines gelben Ols [logP ( pH 2,3 ) =3,89].

Beigpiel (VII-2)

oN f
s CH,

In einem 250 ml! Dreijhalskolben mit Rithrer, Tropfirichter und Thermometer werden 103 g
(0,105 mol) Natrivm-2-propanthiolat in 75 ml Acetonitril vorgelegt und unter Kithlung bei 30-40°C
eine Losung von 17,2 g (0,1 mol) 2-Nitrobenzylchlorid in 20 mi Acetonitril zugetropft. Die Suspen-
sion wird 16 Stnden bei 40-50 °C nachgerthrt. Zar Vervollstindigung der Umsetzng wenden noch
6 g Natrium-2-propanthiolat (0,061 mol) zmigesetzt und weitere 24 Stunden bei 40-50°C geriihrt. Zur
Aufarbeitung wird abgekihlt und das Lisungsmittel im Vakuum entfemt. Der Riickstand wird in
Methyl-tert-butylether aufpenommen, gewaschen und fiber Nairiumsulfat getrocknet. Das Natrium-
sulfat wird abfiltriert und die L3sung im Valum eingeengt. Das Rohprodukt wird sfulenchromato-
graphisch gereinigt (Kieselgel, Cyclohexan/Essigsurecthylester 50:1). Man erhilt 11,8 g (Gehalt
92 %, HPLC, 51,2 % der Theorie) an 1{1-(Isopropylthio)methyl]-2-nitrobenzol in Form eines
braunen Ols [logP (pH 2,3) = 3,28].

or
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Beispiel (VII-3)
ON” { ﬁ,
SG, “CH,

Tn eiem 1 Liter-Dreihalskolben mit Rithrer, Tropfirichter und Thermometer werden 32,8 g 1-{1(Iso-
propylthio)mefhyi]-2-nitrobenzol (VII-2) (0,155 mol) in 465 m! Dichlormethan vorgelegt vnd wnter
] 5 Riihren nacheinander 14,3 g Ameisensiiure (0,31 mol) vnd 1,6 g Ammoniummolybdat zugegeben.
Unter schnellem Rithren werden bej Raumtemperatur 45,3 g (0,466 mol) 35%ige wissrige Wasser-
stoffperoxidigsung mgetropft. Die Mischung wird 16 Stunden pachgerithrt. Zur Aufarbeitung wird
die organische Phase abgetrenmt, jeweils einmal mit verdiinnter Natriumhydrogensulfit-L3sung und
mit Wasser gewaschen und die organische Losung tiber Natriumsulfat getrocknet. Das Losungsmitie]
10  wird im Vakuum abdestilliert und der Rilckstand mit Diethylether verrbhrt, das ausgefallene Produkt
" abgesaugt und getrocknet. Man erhiilt 30,5 g (Gehalt 99 %, HPLC, 80 % der Theoric) an 1-{(Isopro-
pylsulfonyl)methyl]-2-nitrobenzol in Form eines gelben Feststoffes [logP (pH 2,3) = 1,63].

Beispiel (VII-4)

2,

15 3 Soz CH3
In einem 1 Liter Dreihalskolben mit Rithrer und Thermometer werden 18,9 g (77,7 mmol) 1-{(Isopro-
pylsulfonyl)methyl}-2-nitrobenzol (VII-3) in 390 ml Acetonitril vorgelegt und nachemander 90,1 g
r (652 mmol) Kalivmcarbonat, 0,26 g 18-Krone-6 und 12,1 g (85,5 mmol) Jodmethan zngegeben. Man
rithrt 4 Stunden unter ROckfluss, setzt dann noch 2,5 g Iodmethan (17,6 ramol) nach nnd riihrt weitere
20 4 Stunden unter Rfickfluss. Zur Aufarbejtung wird abgekihit und im Vakuum eingeengt. Der Ritck-
: stand wird in Essigsiurecthylester anfgenommen, mit Wasser gewaschen und Gber Natriumsulfat
getrocknet. Nach dem Abzichen des Losungsmittels wird das Rohprodukt séulenchromatographisch
gereinigt (Kieselgel, Hexan/Aceton 7:3 ). Man erhilt 16,2 g (Gehalt 96,1 %, HPLC, 77,9 % der
Theorie) an 1-{1-(Tsopropylsulforyl)ethyT]-2-nitrobenzol [logP (pH 2,3) =1,99].

ld

25

Beispiel (VII-5)

% OZN’@ H,
H,C p}im:

L
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In einem Autoklav werden 13,8 g 1(1-Chlorethyl)-2-nitrobenzol (VIIF-1) (98,3%ig, 73,1 mmol) und
43,2 g Tsopropylamin (731 mmol) 24 Stunden bei 60°C und Bigendruck gertlxt. Nach dem Abkihlen
des Reaktionsgemisches wird das fiberschiissige Isopropylamin im Vakium entfernt und das Rohpro-
dukt mit Cyclohexan/Bssigsfurestirylester 4:1 an Kieselgel gerainigt. Man erhiilt 5 g (Gehalt 94,4 %,

31 % der Theoric) an N-{12-Nitrophenyl)ethy!Jpropan-2-amin in Form eines Ols [logP (pH 2,3) =
0,55].

Herstellnng der Ang; ffe der Formel
Beispiel -1
O,N
HC™ ol

In einem 6 Liter-Dreihalskolben mit Rithrez, Tropfirichter und Thermometer werden 311 g 1-(2-Ni-
trophenyl)ethanol’ (Xi-1) (Gehalt 95,8 %, 1,78 mol) in 3000 ml Dimethyiformamid geldst. Unter
Rihren werden in einer Portion 921,4 g (7,13 mol) Diisopropylethylamin zngegeben, 5 Minuten
gerlihrt und bei guter Kfihlang in einem Temperaturbereich zwischen 20 wnd 35°C 612,5 g (5,35 mol)
Methansulfonsinrechlorid zugetropft. Nach Abklingen der Reaktion wird noch 90 Stonden bei
Raumtemperator gerihrt, wnter Vakuum das Losungsmittel entfernt, in Essigsiureethylester
aufgenommen, 3 mal mit Wasser gewaschen, iber Natriumsulfat getrocknet und das L3sungsmittel
im Vakium entfernt. Das Rohprodukt wird siulenchromatographisch gereinigt (Kieselgel,
Hexan/Aceton 9:1). Man erhilt 219 g (Gehalt 100%, HPLC, 662 % der Theorie) an 1-(1-
Chloretiryl)-2-nitrobenzol in Form eines bréiumlichen Ols [logP ( pH 2,3) = 2,87]. '

Herstellnng der Anspa {fe der Formel

Beispiel (XI-1

ON

H,C” ~OH

In einem 6-Liter Dreihalskolben mit Rithrer, Tropfirichter, Thermometer und Blasenziihler werden
320 g (1,938 mol) 2-Nitroacetophenon in 3200 ml Methano} vorgelegt und unter schwacher Kiihlung
bei 3040°C eine Lisung von 73,3 g (1,938 mol) Natriumborhydrid in 288 ml Wasser zugetropft.
Nach Abklingen der Reaktion wird noch 16 Stnden bei Raumtemperatur nachgerthrt. Zur Aufarbei-
tong wird mit verditnnter Salzsiure neutralisiert und das Losungsmittel am Rotationsverdampfer ab-
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gezogen. Der verbliebene Ritckstand wird mit Dichlormethan aufgenommen, mit Wasser gewaschen,
{iber Natriumsnlfat getrocknet und das Lsungsmittel im Vakuum entfernt. Man eshilt 311 g (Gebalt
55,1 %, HPLC, 91,3 % der Theorie) von 1-(2-Nitrophenyl)ethanol [logP (pH 2,3) = 1,49] in Form
eines hellen Ols.

N

Die Bestimmung der angegebenen logP-Werte erfolgte gemif EEC-Directive 79/831 Amnex V.A8
durch HPLC (High Performance Liquid Chromatography) an einer Phasenumkehrsiule (C 18).
Temperatur: 43°C.

Eluenten fir die Bestimmung im sauren Bereich (pH 2,3): 0,1 % wissrige Phosphorsiiure, Aceto-
nitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acetonitril.

Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Allan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffatomen), deren
LogP-Werte beknnnt sind (Bestimmung der LogP-Werie anhand der Retentionszeiten durch lneare
Interpolation zwischen zwel aufeinanderfolgenden Alkanoneh).

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spekiren von 200 mm bis 400 nm in den Maxima
der chrometographischen Signale ermittelt.
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Anwendungsbeispiele
Beispicl A
Podosphaera-Test (Apfel) / protektiv

LBsangsmittel: 245 Gewichisteile Aceton
245 Gewichtsteile Dimethylacetamid
Emulgator: 1  Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstelhmg einer zweckmaBigen Wirkstoffmbereitung vermischt man 1 Gewichisteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen L&sungsmittel und Emulgator vnd verdilnnt das Konzentrat mit Wasser
auf die gewiinschte Konzentration.

Zur Pritfing auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Witkstoffzubereitung in der
angegebenen Aufwandmenge bespritht Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
einer wissrigen Sporensuspension des Apfelmehltanerregers Podosphaera lencotricha inokuliert. Die
Pflanzen werden dann im Gewichshans bei ca. 23°C und einer relativen Lufifeuchtigkeit von ca.
70 % aufgestellt.

10 Tage nach der Inokulation exfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % Witkungsgrad, der

demjenigen der Kontrolle entspricht, wikrend cin Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachtet wird.

Te_l
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Tabelle A,
Podosphaers-Test (Apfel) / protektiv
Winlastoff Aufwandmenge Wirkemgsgrad
Erfindungsgemih an Wirkstoff in g/ha in %
100 91
100 84
100 94

l
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Beispict B

Venturia - Test (Apfel) / protektiv

Losmgsmittel: 24,5 Gewichisteile Aceton
24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid
Emmilgator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen Lsungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser

Zur Pritfong anf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der WirkstofEmbereihmg in der
angegebenen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
einer wissrigen Konidiensuspension des Apfelschorferregers Venturia inaequalis mokuliert und
verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 100 % relativer Luftfenchtipkeit in einer Inkubationskabine.

Die Pflanzen werden daun im Gewlichshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit von ca.
90 % aufgestellt.

10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabel bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der

demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachtet wird.

N
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T e B
Venturia - Test (Apfel) / protektiv
Wirkstoff Anfwandmenge Wirkingsgrad
Erfindungsgemi an Wirkstoff in g/ha in%
Hy
N N , j:a 100 95
C S Cl
H,cﬂ F H Hy
F, . H,
=T N 100 89
4T
H,C 8 CH
H,G ) 3
F,HC '
CH,
/4 N
NN /E 100 99
/!
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Beispiel C

Botrytis - Test (Bohne) / protekiiv

Losungsmittel: 245 Gewichtsteile Aceton
24,5 Gewichisteile Dimethylacetarmid
Emmlgator; 1 Gewichisteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichisteil Wirkstoff

mit den angegebenen Mengen L3sungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser g
auf die gewilnschte Konzentration.

Zur Pritfung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzubereitung in der '
angegebenen Aufweandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden auf jedes Blatt 2
Kleine mit Botrytis cinerea bewachsene Agarstilckchen anfgelegt Die inokulierten Pflanzen werden
in einer abgedunkelten Kammer bei ca. 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufgestellt.

2 Tage pach der Inokulation wird die GroBe der Befalisflecken auf den Blitttern ausgewertet Dabei
bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend efn Wirkungsgrad
van 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.




)
X
I e NS L E——
3

WO 2005/074686 y PCT/EP2005/000633
Tabelle C
Boixytis - Test (Bohne) / protektiv
Winkstoff Aufwandmenge Wirkungsgrad
Erfindungsgemiif an Wirkstoff in g/ha m%
Fy )
N\B’Tﬂ\ﬂ f 500 84
|-|._,c}‘ M”87 “cH,
FH
; é]/&n j’:a 500. 100
y He” 87 “cH,
3
AL I
\\s N 500 99
i HC” 87 “cH,
Fy )
CH
NN ,l: ) 500 100
. HC” 87 “cH,
)
FHG O CH,
N\j’j}/lﬂ f 500 97
. HC” 8”7 “CH,
] F’
e ¢ I
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Beispiel D
Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
Losungsmittel: 50 Gewichisteile N)N-Dimethylacetamid
Emulgator: 1  Gewichisteil Alkylarylpolyplykolether

Zar Herstellung einer zweckmiiBigen Wirkstoffzbereitung vermischt man 1 Gewichisteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen Lisungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser
auf die gewiinschte Konzeptration,

Zur Pritfung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffmbereitung in der
angegebenen Anfwandmenge bespriilit. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
einer Konidiensuspension von Puccinia recondita bespriiht. Die Pflanzen verbleiben 48 Stunden bei
20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer Inluibationskabine.

Die Pflanzen werden dann in einem Gewachshans bei einer Temperatur vonr ca. 20°C und einer
relativen Luftfeuchtigkeit von 80 % anfgestellt, utn die Entwicklung von Rostpusteln zu begiinstigen.

10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der
demjenigen der Kontrolle entspricht, withrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachtet wird.
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Tabelle D
Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
Witkstoff Anfwendmenge Wirkungsgrad
Erfindungsgemib am Wirkstoff in g/ha in%
Fy )
\jfjj\ N j:'a 500 100
C s Cl
I'l,l'.:rI P Hs
F,H
\\ N j:s 500 93
3’3 §7 “CH,
H,C
F .G CH,
S\: N f 500 100
S
nd HeC” 8™ CH,
H3
CH,
‘@ /E 500 100
H,C S Cl
I-I,c}d F ) H,
G O
GH,
N N /[ 500 100
C s C
H,c»I Hs H
FH
/4
N N /ﬁ' 500 100
H,C (8]
H,cﬂ A CH,
G O
NN s 500 100

i} ol }
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Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
Wirlstoff Aufwandmenge Wirknngsgrad
ErfindongsgemaB an Wirkstoff in g/ha in%
H,G
NN ﬂ: 500 100
H.C O C
H,CF F 4 H,
H,C
'\/ | u ﬁ 500 100
¢ s
MG F Hy CH,
HG
= N CH, 500 100
YD
S
He” 57 cH,
H, O
cH3
N}]r“\ﬂ ,[ 500 100
¢ s
H,,c}q H s
FH Q
CH,
N N ,I: 500 100
>\,-S
¢ s eH
nd H; s
F M GH,
7 N 500 100
N
C 8 CH
HC s ?
F,HC
CH,
4 500 100
T VY [
N RC” 87 cH,
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Puccinia-Test (Weizen) / protektiv
Wirkstoff Aufwandmenge Wirkimgsgrad
ErfindungsgemsB an Wirkstoffin g/ha in%
ESIL‘ . " "
I H
07 CH, HC” 87 “CH,
H 500 100
SaPS:
07 “CH, H,C sj\cn-l3
FB
a j:l; 500 100
H,CF He” 87 “cH,
F3
N\; r N /T:ls 500 96
H,c' F HC '8 "CH,
" .
NN /Cl'\"a 500 100
N
nd a |-!,c 8 CH,
Hy
N N 500 100
nd a HC "8 “CcH,
Hy
NN /O 500 100
c HC s
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eispicl
Alternaria-Test (Tomate) / protektiv

Lasumgsmittel: 49  Gewichtsteile N,N-DimethyHormamid

" Emmlgator: - 1  Gewichistell Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstelhmg einer zweckmiiBigen Wirkstoffmbereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff
mit den angegebenen Mengen L8sungsmitte] und Emulgator und verdiinnt das Konzemtrat mit Wasser

Zur Prifing auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzen mit der Wirkstoffzu-
bereitung in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung werden die Pflanzen mit
einer Sporensuspension von Alternaria solani inokuliert und stehen dann 24 h bei 100 % relativer
Feuchte und 20°C. AnschlieBend stehen die Pflanzen bei 96 % relativer Luftfeuchtigkeit und einer
Temperatur von 20°C.

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswerhmg. Dabei bedeutet 0 % ein Wirdamgsgrad, der

demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachiet wird.
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Tabelle B
* Alternaria-Test (Tomate) / protektiv
‘Wirkstoff Aufwandmenge Wirkungsgrad
ErfindungsgemaBb an Wirkstoff in g/ha in%
Fy )
7 N H
Y T N j\a 750 95
(o MY+
He e
Hy 0
N N GHgy 750 90
H,C” 87 “CH
H,crI F 7 :
Hy
750 95
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Patentanspriiche

1. Carboxamide der Formel (I)

L,
RO a2
Q" R

5 in welcher

R fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C;-Co-Alkylsulfimyl, C,-Cs-Alkylsulfonyl, C,-C,-Alkaxy-
Cy-Coalkyl, C-Cs-Cycloalkyl; C;-CsHalogenalkyl, C,-CHalogenalkyithio, C,-CHa-
logenalkylsulfinyl, C,-C,-Halogenalkylsulfonyl, Helogen-Cy-C.-alkoxy-C,-Cyalkyl, C;-
CrHzlogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; For-
10 ntyl, Formyl-Cy-Gy-alkyl, (Cy-Cs-Alkyf)oarbonyl-C;-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alkoxy)earbomyl-
C,-Cy-alkyl; Halogen~(C,-Cy-alkylcarbonyl-C,-Cs-alkyl, BalogenC;-Csalkoxy)carbo-
11y1-C;-Cy-elkyl mit jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(CrCrAlkyh)carbomyl, (Cr-CrAlkoxy)carbontyl, (Cy-Cy-Alkoxy-Cy-Calkyl)carboryl,
{Cy-CeCycloalkyl)carbonyl; (C;-CsHalogenalkyl)carbonyi, (C;-Ce-Halogenalkoxy)car-
15 bosyl, (Halogen-C;-Cralkoxy-C,-Cralkyl)carbonyl, (Cs-Ce-HalogencycloalkyDearbo-
nyl mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chior- und/oder Bromatomen; oder -C{=0)C(=O)R?,
-CONR’R* oder -CH,NRR® steht,
R  fir Wasserstoff, Ci-CeAlkyl, Cy-CyrAlkxy, Cy-Cy-Alkuixy-Cy-Cyr-silkyl, C-C-Cycloal-
kyl; C-Ce-Halogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkoxy, Halogen-Cy-Cralkoxy-C;-Cyralkyl, Cs-
20 CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,
R® und R* unabhiingig voneinander jeweils fir Wasserstoff, C;-Cy-Alkyl, C;-Cy-Alkoxy-Ci-C
elkyl, C5-Cy-Cycloalkyl; C;-CrHalogenalkyl, Halogen-C;-Cy-alkoxy-C;-Cy-alkyl, Cy-
Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlar- und/oder Bromatomen stehen,
R? und R* auBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen ge-
25 gebenenfalls einfach oder mehfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder C-
Ci-Alkyl substituierten gesattigten Heterocyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, micht benachbarte Heteroatome aus der
Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR? enthalten kemn,
R® und R® unabhlingig voneinander fiir Wasserstoff, C,-Cg-Alky), C-Cy-Cycloalkyl; C,-Ci-
30 Halogenalkyl, Cs-CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhuor-, Chlor- und/oder
Bromatomen stehen,
R und R® auflerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen ge-
gebenenfalls einfach oder mehrfach, pleich oder verschieden durch Halogen oder C;-
CeAlkyl substituierten gesittigien Heterocyclus mt 5 bis 8 Ringatomen bilden,

6l

= "7'-" "Cl-—ll!} .
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wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR” enthalten kerm,

fiir Wasserstoff oder C,-Cs-Alkyl steht,

fiir einen jeweils einfach durch R substituierten Pheayl-, Pyridin- oder Pyrimidin-, Py-
ridazin oder Pyrazin-Ring oder fiir einen durch R** substituierten Thiazol-Ring steht,
fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Methylthio oder Trifluormethyl
steht,

anBerdem fiir Methoxy steht,

fiir Wasserstoff, Methyl, Methylfio oder Trifluormethy} steht,

fiir Cy-Cyo-Alkylen (Alkandiyl) steht,

fir O, S, SO, SO, oder NR steht,

fiir eine dirckte Bindung, SiR™R"" oder CO steht,

fitlr Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl, Ci-Cy-Alkoxy, C;-Cy-Alkoxy-Ci-Caalkyl, C;-Cy-Alkyl-
thio-Cp-Cyralkyl, Cr-Cy-Alkenyl, C-Co-Alkinyl, C,-Cs-Halogenalky], C-Co-Halogen-
alkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl oder Cy-Ce-Cycloalkyl steht, -

fir Wasserstoff, C1-CyAlkyl, C;-C-Alkoxy-C,-Co-elkyl, C;-Ci-Alkytthio-Cy-Cy-al-
kyl, CCy-Alkenyl, C,-Cs-Alkinyl, C;-Ce-Halogenalkyl, C;-CeHalogenalkenyl, Cr-
CsHalogenalkinyl oder Cy-Ce-Cycloalkyl steht,

R™ und R" unabhingig vonsinander fir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, Cr-Cy-Alkoxy, Cr-Cy-

A

oder
A

Alkoxy-C;-Ce-alkyl, C,-Cy-Alkylthio-C;-Cy-alkyl oder C;-Ce-Halogenalkyl stehen,
fr den Rest der Formel (A1)

12

R
MR“

N (Al) steht, in welcher

llau

R?  fir Wasserstoff, Cyano, Halogen, Nitro, C,-C-Alky), C,-Cy-Alkoxy, C,-Cy-
Alkylthio, C5-Cs-Cycloalkyl, C;~C-Halogenalkyl, Ci-Ce-Halogenalkoxy oder
C,-CHalogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, Aminocarbonyl
oder Aminocarbonyl-C,-Calkyl steft,

R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C1-Ci-Alkyl, Ci-CrAlkoxy oder C,-Cy-
Alkylthio steht,

R"  fir Wasserstoff, C;-Ci-Alkyl, Hydroxy-C;-Cealkyl, CrCoAlkenyl, Cs-Cs
Cycloalkyl, C,-C-Alkylthio-C,-Cealkyl, Ci-CorAlkoxy-C,-Cralkyl, Ci-C
Halogenalkyl, C,-C,Halogenalkylthio-C-Cy-alkyl, C,-Ci-Helogenalkoxy-
C1-Cealkyl mit jeweils 1 bis 5 Halogenatomen, oder Phenryl steht,

filr den Rest der Formel (A2)
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Ris R‘l?
s I \ (A2) steht, in welcher
R s
R und R unsbhiingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen, C;-Cy-Alkyl oder Cy-
Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,
R”  fiir Halogen, Cyano oder C;-Ci-Alkyl, oder Cy-Cy-Halogenalkyl oder C;-Cy
5 Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Ha]ogenatomenstehf;
oder
A fiir den Rest der Formel (A3)
R19
I\g\ 20 + (A3) steht, in welcher
R™ s R
R"™ und R* unsbhiingig voneinsuder fiir Wasserstoff, Halogen, Cy-Co-Alkyl oder Cy-
10 C¢-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,
R®  fir Wasserstoff, Halogen, C,-C;-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,
oder
A fiar den Rest der Formel (A4)
e " (j\/'*” (Ad) stekt, in welcher
R®  fir Wassarstoff, Halogen, Hydroxy, Cyano, C,-Cs-Alkyl, C,-C,-Halogen-
alkyl, C;-C-Halogenalkoxy oder Cy-C;-Halogenalkylthio mit jeweils 1 bis 5
Halogenatomen steht, )
oder
20 A fir den Rest der Formel (A5)
| N
~
NT R (AS) steht, in welcher
R?  fir Halogen, Hydroxy, Cyano, Cr-CeAlkyl, C-Ce-Alkoxy, C;-Cy-Alkylthio,
C,-CHalogenalkyl, C,-C,-Halogenalkylthio oder C;-C-Halogenalkoxy mit
jeweils 1 bis 5 Halogenatomen steht,
25 R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C,-CeAlkyl, Cy-CrAlkoxy, C-Co
Alkylthio, C,-C,Halogenslkyl, C;-C,-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 3
Halogenatomen, C,-C-Alkylsulphiny) oder C,-C,-Alkylsulphony} steht,
oder
A filr den Rest der Formel (A6)
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Q1
e
o7 “R* (A6) steht, in welcher

R*  fiar C;-Cs-Alkyl oder C-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

R*®  filr C;-Cy-Alkyl stcht,

Q'  fir S (Schwefel), SO, SO, oder CH, steht,

P far 0, 1 oder 2, wobei R” filr identische oder verschiedene Reste steht, wenn
p fiar 2 steht,

fitr den Rest der Formel (A7)
Rﬂ
(X
S (A7) steht, in welcher
R®  fiir C,-Cy-Alkyl oder Cr-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stekht,
fiir den Rest der Forme] (A8)

(K

s (A8B) steht, in welcher

R  fiir C;-Cy-Alkyl eder Ci-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A9)

Rﬂ
]\
R N7 TR (A9) steht, in welcher

R® und R” unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, Amino, C;-Cs-Alkyl
oder C;-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen stehen,

R®  fiir Wasserstoff, Halogen, C)-Cy-Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogt'matomm steht,

fitr den Rest der Formel (A10)

R
Bl
R™ o (A10) steht, in welcher

R* und R* unabhlingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen, Amino, Nitro, C;-Cy-
Alkyl oder C,-C-Halogenalkyl having 1 bis 5 Halogenatomen stehen,

UG ] .
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R®  fiir Wasserstoff, Halogen, C,-C4-Alkyl oder C;-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatoroen steht,

fur den Resi der Fongel (Al11)

(A11) steht, in welcher
R*  fir Wasserstoff, Halogen, Amino, C,-Cy-Alkylamino, Di-(C;-Cy-alkyl)ami-
no, Cyano, C;-CAlkyl oder C,-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen

steht,

R®  fir Halogen, C-Ce-Alkyl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fiir den Rest der Formel (A12)

(A12) steht, in welcher

R*  filr Wasserstoff, Halogen, Amino, C;-Cy-Alkylamino, Di-{(Ci-Ce-alkyl)ami-
no, Cyano, C;-C4-Alkyl oder C,-C,Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen
stelt,

R  fiir Halogen, C,-Ce-Alkyl oder C,-Cy-Halogenalkyl mi'g 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fiir den Rest der Formel (A13)

§ (A13) steht, in welcher

R*®  fiir Halogen, C,-C4-Alkyl oder C;-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogen-
atomen steht,

fitr den Rest der Formel (A14)
© (A14) stebt, in welcher

R®  fiir Wasserstoff oder C,-Cy-Alkyl steht,
R*  fir Halogen oder C;-Cy-Alkyl steht,

S
(3]
e
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oder
A fiir den Rest der Formel (A15)

X

o R (AY5) steht, in welcher
R"  fitr C,-Cy-Alkyl oder C)-Cy-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Halogenatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A16)

N
N
I -,
: N~ "R® (A16) stelt, in welcher
R®  fir Wasserstoff, Halogen, C,-C,-Alkyl oder C,-C,-Halogenalky! mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,

10

" k

for den Rest der Formel (A17)
Ru
| _
(A17) steht, in welcher
R®  fir Halogen, Hydroxy, Ci-Ci-Alkyl, C-Ci-Alkoxy, C;-C-Alkylthio, Cy-Cy-
Halogenalkyl, C,-C/Halogenalkylthio oder C;-CHalogenalkoxy mit
15 jeweils 1 bis 5 Halogenatomen sieht,
oder

A filr den Rest der Formel (A18)

R46
R N R

|
; R“ (A18) stelt, in welcher

| R*  fir Wasserstoff, Cyano, C;-Cr-Alkyl, C)-CoHalogenalkyl mit 1 bis 5 Halo-

'i 20 genatomen, Cy-Cy-Alkoxy-Ci-Cy-alkyl, Hydroxy-C;-Cyalkyl, C;-C,-Alkyl-

H sulfomyl, Di(Cr-Crelkylaminosalfonyl, C,-Co-Alkylcarbomyl oder jeweils
gegebenenfalls substituiertes Phenylsulfonyl oder Benzoyl steht,

R®  fir Wasserstoff, Halogen, C,-Cy-Alkyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5

Halogenatomen steht,
25 R®  fir Wasserstoff, Halogen, Cyano, C;-Ce-Alkyl oder C-C-Halogenalky} mit
‘ 1 bis 5 Halogenatomen steht,
R7  fir Wasserstoff, Halogen, C,-C,-Alkyl oder C,-CHalogenalkyl mit 1 bis 5
Halogenatomen steht,
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oder
A fur den Rest der Formel (A19)
wl

={ (A19) steltt, in welcher :
N‘\N’ ]

R*  fir C,-C-Alkyl steht.

2. Carboxamide der Formel (I) gemi Aaspruch 3, in welcher R nicht fiir Alkoxy steht, wenn
12 fiir eine direkte Bindung steht.

3, Carboxamide der Formel (T) gems8 Anspruch 1 oder 2, in welcher :
10 R'  fir Wasserstoff, C-Ce-Alkyl, Cr-Ci-Alkylsulfinyl, C;-Ce-Alkylsulforyl, C,-Cs-Alkoxy-
Cr-Cyalkyl, Cs-CeCycloalkyl; C,-CeHalogenalkyl, C,-CHalogenalkytthio, C,-Cy
Halogenalkylsulfinyl, C,-CsHalogenalkylsulfonyl, Halogen-C;-Cs-alkoxy-Cy-Cs-alkyl, [
CsCy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; .
Fornyl, Foroayl-C,-Cyalkyl, (C;-Ci-AlkyDoarbamyl-Cr-Cs-alkyl, (Cr-Cs-Alkoxy)car- Li
15 bemy}-Cy G-alkyl;  Halogen(Cr Cr-lkyDoarbonyl-C-Cralkyl, Halogen{C; Cralle b
oxy)carbonyl-Cy-Cy-alky} rmit jeweils 1 bis 13 Fhuor-, Chlor- und/oder Bromatomen; g
(C-Ce-AlkyDcarbonyl, (C,-Cy-Alkoxy)earbonyl, (C-Cy-Alkoxy-Cy-Cs-alkyl)carbo-
nyl, (Cy-CsCycloalkyDearbonyl; (C,-C,-Balogenalkyl)carbonyl, (C,-C,-Halogen-
alkoxy)carbonyl,  (Halogen-Cy-Cy-alkoxy-Cr-Cralkyl)carbonyl, (C;-Cs-Halogen-
20 cycloalkyl)carbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen; oder
-C(=0)C(=O)R?, -CONR’R" oder -CHNR'R stelt,
R*  fir Wasserstoff, C;-Ce-Alkyl, CyCyAlkoxy, Cy-Cy-Alkoxy-Cy-Cyalkyl, Cs-Ce
Cycloalkyl; C,-C,Halogenalkyl, C,-C-Halogenalkoxy, Halogen-C,-C;-alkoxy-C)-
Cy-tlkyl, C;-Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Brom-
25 atomen steht,
R und R* unabhsingjg voneinander jeweils fir Wassersioff, C;-Cs-Alkyl, C,-Cs-Alkoxy-C;-Cx-
alkyl, C;-Cs-Cycloalkyl; C,-CeHalogenelkyl, Halogen-C,-Cs-alkoxy-C,-Cy-alkyl, C-
Cs-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fiuor-, Chlor- und/oder Bromatomen stchen,
R® und R* anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen ge-
30 gebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder Cy-Ciy-
Alkyl substituierten gesdttigten Heterocyclus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden, wobei
der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der Reihe
Sauerstoff, Schwefel oder NR’ enthalten karm,
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R® und R® umabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, C;-Cs-Alkyl, Cy-Cs-Cycloalkyl; C,-Cy
Halogenalkyl, Cy-Cg-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder
Bromatomen stehen,
R® und R® anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatorn, en das sie gebunden sind, einen ge-
s gebenenfalls einach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder Cy-
Cy-Alkyl substituierten gesiittigten Heterocyclus mit 5 oder § Ringatomen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome aus der
\ Reihe Sauerstoff, Schwefel oder NR” enthalten kann,
R’  filr Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl steht,
10 M  filreinen der folgenden Cyclen steht

] (] B (] ]
R® R R N R R /\’(R
iy Q PP
N x> x x )\\')
* 1 2 ¥ 1 2 L | 2 LA | 2 L | 2 L I | 2
M-1 M-2 M-3 M4 M-5 M-6
rR® R R - .
3 {
a~ 3 ’/ \\ S \\N
1Y, Y1 Y; 1Y, ° ¥

M-7 M-8 M-9 M-10 M-11
N N
Ny 4 N7 R N
* ZN * =3 » =3 '
§
' M-12 M-13 M-14

wobei die mit ,** markierte Bindung mit dem Amid verknupft ist,
15 R®  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Methylthio oder Triffuormethyl
steht,
R*  auBerdem fiir Methoxy steht,
R*  fiir Wasserstoff, Methyl, Methylthio oder Trifluormethyl stehit,
L' fir C;-Cyr-Alkylen (Alkandiyl) steht,
b 20 Q fiir O, 8, SO, SO, oder NR? steht,
' L'  fiir eine direkte Bindung, SIR™R" oder CO steht, q
i R fir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, C;-Ce-Alkoxy, Cy-Cs-Alkoxy-C;-Cs-alkyl, C;-Cy-
{

Alkylthio-Cy-Cy-alkyl, C)-Cy-Halogenalkyl oder Cy-Ce-Cycloalkyl steht,
R’ fiar Wasserstoff C,-Ce-Alkyl, Cr-Cs-Alkoxy-C,-Cralkyl, C-C;-Alkylthio-C,-Cs-alkyl
25 oder Cy-Cs-Cycloalkyl steht,
R* und R" unabbingig voneinander fitr C;-Cp-Alkyl, C;-Co-Alkoxy, C;-Cy-Alkoxy-Cy-Cy-
alkyl oder C,-Cy-Alkylthio-C;-C;-alkyl stehen,
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A fitr den Rest der Formel (A1,

R% |
(Al) steht, in welcher

R®  fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlar, Brom, fod, Methyl, Ethy, iso-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Cyclopropyl, C;~C,-Halogenalicyl, r
5 Cr-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluer, Chlor und/oder Brom-
atomen, Trifluormethytthio, Difluormethylthio, Aminocarbonyl, Aminocar-
bonylmethyl oder Aminocarborrylethyl steht,
R®  filr Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, fod, Methyi, Ethyl, Methoxy, Ethoxy,
Methylthio oder Ethylthio steht,
10 R*  fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, C;-Cy-Halogenalky} mit
1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen, Hydroxymethyl, Hydroxyethyl,
Cyclopropy], Cyclopentyl, Cyclohexyl oder Pheny] stelt,

oder !
A fitr den Rest der Formel (A2)
R18 R‘IT ]
N [\ (A2) steht, in welcher
15 R™™ s ,
R" ymd R' unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Methyl,
Ethyl oder C,-C,Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Brom- ,
atomen steht, ﬂ
R"  fiir Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Methyl, Bilyl, C,-C,-Halogenalkyl oder C;-
20 CrHalogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fiuor, Chlor und/oder Bromatomen
steht,
oder

A for den Rest der Formel (A3)

R1 -]
R"l—\f‘ o (A3)steht in welches

S

25 R'® ynd R unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, Flucr, Chior, Brom, Methyl,
Ethyl oder C,-Cr-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,
R®  fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Bthyl oder C;-C-Halogenalkyl 1
mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht, g
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fir den Rest der Formel (A4)

: :R" (Ad) sicht, in weicher

R*  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Hydroxy, Cyano, Cy-C-Alkyl, C-
CrHalogenalkyl, C,-C-Halogenalkoxy oder C,-C;-Halogenalkylthio mit
jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fiir den Rest der Formel (AS)

=
X

R™T N7 R? (A5) stehit, in welcher

R?  fir Fluor, Chlor, Brom, Jod, Hydroxy, Cyano, C;-Ci-Alkyl, Methoxy,
Ethoxy, Methykthio, Bthylthio, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, C,-Cp-
Halogenalkyl oder C;-Cp-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomensteht,

R®  fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cyano, C,-C,-Alkyl, Methoxy,
Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, C,-C;-Halogenalkyl oder C,-Cy-Halogenalk-
oxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chier und/oder Bromatomen, Ci-CrAlkyl-
sulphinyl oder C,-C-Alkylsulphonyl steht,

far den Rest der Formel (A6)

Q1
e e
o (AS) steht, in welcher

R*  fiir Methyl, Bthyl oder C,-C;-Halogenalky! mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen steht,

R®  fiir Metiryl oder Ethiyl steht,

Q' fiir S (Schwefel), SO, oder CH, steht,

p fiir 0 oder 1 steht,

fiar den Rest der Formel (A7)

(SIR”

(A7) steht, in welcher
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R*  fur Methyl, Ethyl oder Cy-CrHalogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen sieht,
oder
A fiir dep Rest der Formel (A8)
(X |
5 §7 R (AS) steht, in welcher

R¥  fir Methyl, Ethyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Difinorchiormethyl oder
Trichlormethyl steht,

o |

fiir den Rest der Formel (A9) -
RB
- f \

30
10 o~ ® (A9) steht, in welcher

R* und R® unabhingig voneinander filr Wasserstof¥, Fiuor, Chlor, Brom, Amino,
Methyl, Ethyl oder C;-CyHalogenalky! mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen stehen,
R®  fir Wasserstoff Fluor, Chlor, Brom, Tod, Methyl, Rthyl oder C;-Cr
15 Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chior und/oder Bromatomen steht,

> &

fiir den Rest der Formel (A10)
R 33
]\
R™ o (A10) steht, in welcher
R und R*® unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Flnor, Chlor, Brom, Amino,
20 Nitro, Methyl, Ethyl oder C,-C Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor
und/oder Bromatomen stehen,
R®  fitr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-CHalogenalkyl
mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

o

25 fiir den Rest der Formel (A11)

RS
R"’Egﬁ\

(A11) steht, in welcher

a mla ==

Ly
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R  filr Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, C;-Cy-Alkylamino, Di(C-Ce
alkyl)amino, Cyano, Methyl, Byl oder C;-C-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fiuor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

R*  far Fluor, Chlor, Brom, Mettyl, Ethyl oder C,-C,Halogenalky! mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fiir dem Rest der Formel (A12)

e

S (A12) steht, in welcher

R*  fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Amino, C;-Cy-Alkylamino, Di(Cy-Cy-
alkyl)amino, Cyano, Methyl, Bthyl oder C,-C;Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

R¥ fiir Fiuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

filr den Rest der Formel (A13)

(A13) steht, in welcher
R*®  fiir Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5
Fhuor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

fiir den Rest der Formel (A14)

A3

o (A14) stebt, in welcher

R¥  fiir Wasserstoff, Methyi oder Ethyl steht,
R®  for Fiuor, Chlor, Brom, Methyl oder Ettyl steht,

fir en Rest der Formel (A15)

8
o~ “R"

(A15) stelt, in welcher

R"  fir Methyl, Ethy! oder C,-C,-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomen sieht,
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fiir den Rest der Formel (A16)

N
e,
@
N R (A16) steht, in welcher

R®  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C,-Cy-Halogenalkyl
it 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder Bromatomen steht,

filr den Rest der Formel (A17)

(A17) steht, in welcher

R®  fir Fiuor, Chlor, Brom, Jod, Bydroxy, C,-C,-Alkyl, Methoxy, Ethoxy, Me-
thylihio, Ethylthio, Difluormethylthio, Triflucrmethylthio, C,-C,-Halogen-
alky! oder C,-C-Halogenalkoxy mit jeweils 1 bis 5 Fluor, Chlor und/oder
Bromatomensteht,

fiir den Rest der Formel (A18)

R®
R

R
!

R (A18) stebt, in welcher

R*  filr Wassersioff, Methyl, Ethyl, C;-Co-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen, Cy-Cr-Alkoxy-Cy-Cralkyl, Hydroxymethyl;
Hydroxyethyl, Mettylsulfonyl oder Dimethylamsinosulfony] steht,

R®  flir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-C,-Halogenalkyl
mit I bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen steht,

R*  fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Bioin, 16d, Cyano, Methyl, Ethyl, iso-Propyt
oder C,-C;-Halogenalkyl mit 1 bis 5 Fluor-, Chlor- und/oder Brometomen
steht,

RY  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl oder C;-C;Halogenalkyl
mit 1 bis 5 Fluor, Chior und/oder Bromatomen steht,

for den Rest der Formel (A19)
R“

— i cher
NQNIS (A19) steht, in wel
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A

il R®  fir Methyl, Ethyl, n-Propyl oder iso-Propyl steht.

4, Verfahren 2um Herstellen der Carboxamide der Formel (I) gemaB Anspruch 1, dadurch ge-

kennzeichnet, dass man,
5 (a) Carbonsiure-Derivate der Formel (II)
B
! in welcher

A die oben angegebenen Bedeutumgen hat und
X'  fir Halogen oder Hydroxy steht,

10 mit Anilin-Derivaten der Formel (00)
; " m
2
1> ~a" R
in welcher

4 R, M, Q,L*und R die oben angegebenen Bedeutungen haben,
I}  fiir Wasserstoff oder C;-Cy-Alky! steht,
15 gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Kondensationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels und ge-
1 gebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnnungsmittels umsetst,

(b)  Carboxamide der Formel (IV)

.1 Y0

A N
H LL H
20 Q”

1 in welcher M, L', Q und A die oben angegebenen Bedeutungen haben,
' mit einer Verbindung der Formel (V)

Y~ LZ\R (\2)
in welcher

25 L? und R die oben angegebenen Bedeutungen haben,
Y  farHalogen, Triflat (Triffuormethylslfonyl), Mesylat (MethylsulfonyT) oder

Tosylat (4-Methylphenylsulfonyl) steht,

in Gegenwart einer Base und in Gegenwart cines Verdinmmgsmittels umsetzt,

-———

1))

¥
{
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Carboxamide der Formel (I-a)

A

X

H | (I-a)

1 2
L\Q/L\R

in welcher M, L', Q, L%, R und A die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit Halogeniden der Formel (VI)

R™—x2 '\

in welcher

x?
quA

fidr Chlor, Brom oder Iod steht,

fiar C,-Cy-Alkyl, C,-Ce-Alkylsulfinyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl, C,-Cy-Alkoxy-C,-
Cralkyl, G-CyCycloalkyl; Ci-CeHalogenalkyl, C,-C,-Halogenalkylthio,
C,-CiHalogenalkylsulfinyl, C,-Cy-Halogenalkylsulfonyl, Halogen-C,-Co
alkoxy-C;-Cealkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-,
Chlor- und/oder Bromatomen; Formyl, Formyl-C;-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alkyl)-
carbonyl-Cy-Cy-alkyl, (C,-Cs-Alkoxy)carbomyl-C;-Cs-alkyl; Halogen(C,-Cs-
alkylcarbomyl-C,-Cs-alkyl, Halogen-(C;-Cy-alkoxy)carbonyl-C;-Cs-alkyl mit
jeweils 1 bis 13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;

(Ci-CrAlkyl)earbonyl, (C,-Cy-Alkoxy)carbonyl, (Cy-Co-Alkoxy-C,-Cy-al-
kyDearbonyl, (Cs-CyrCycloalkyl)oarbonyl; (C,-Cs-Halogenalkyl)carbonyt,
(Ci-CeHalogenalkoxy)carbonyl, (Halogen-Cr-Cy-alkoxy-C,-Calkyl)carbo-

nyl, (Cs-Cy-Halogencycloalkyl)carbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-

und/oder Bromatomen; oder -C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* oder -CH,NR’R®
stelit,
wobei R?, R?, R, R® und R® die oben angegebenen Bedeutimgen haben,

in Gegenwart einer Base und in Gegenwart eines Verdiinmmgsmitiels umsetzt,

25 5. Mitte] zur Bekiimpfung unerwiinschter Mikroorganismen, gekennzeichnet durch ¢inen Gehalt
an mindestens einem Carboxamid der Formel (I) gemiil Anspruch 1 neben Streckmittein
und/oder oberfliichenaktiven Stoffen,

6. Verwendung von Carboxamiden der Formel (I) gem#8 Anspruch 1 zur Bekémpfung uner-
30 wilnschter Mikroorganismen.

f

i
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Verfahren zur Bekiimpfimg unerwiinschter Mikroorganismen, dadurch gekemmzeichnet, dass
man Carboxamide der Formel (I) gema8 Anspruch 1 auf die Mikroorganismen und/oder
deren Lebensraum ausbringt.

Verfahren zor Herstelhung von Mitteln zur Bekimpfung unerwiimschter Mikroorganiamen,
dadurch gekenmzeichnet, dass man Carboxamide der Formel () gemii Anspruch 1 mit
Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen vermischt.

Arilin-Derivaten der Fonnel (1)
"y @
4
1~ R
in welcher

RY, M, Q, L* und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
L*  fiir Wasserstoff oder C;-Cy-Alkyl steht.

[~ L P T OOy ——
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DERIVADOS DE N-Q2-(HIDROXIMETIL)FENIL)-1H-PIRAZOL-4-

CARBOXAMIDA Y COMPUESTOS EMPARENTADOS COMO PRODUCTOS
ACTIVOS MICROBICIDAS PARA EL. EMPLEO EN LA PROTECCION DE
LAS PLANTAS Y DE LOS MATERIALES.

Campo de la invencién

La presente invencid se refiere a nuevas carboxamidas, a varios procedimientos

para su obtencit y a su empleo para la lucha contra los microorganismos indeseables.
Antecedentes de la invencién

Se sabe ya, que un gran mimero de carboxamidas tiene propiedades fungicidas
(véanse las publicaciones, por ejemplo WO 03/010149, WO 02/055086, EP-A 0 824
099, EP-A 0 737 682, EP-A 0 591 699, EP-A 0 589 301, EP-A 0 545 099, DE-A 24
09 011, DE-A 20 06 472, JP-A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A 8-176112, JP-A
8- 92223 y JP-A 53-72823). De este modo se comoce ya un gran niimero de
alquilcarboxamidas, que no estin substituidas en la parte alquilo, tal como, por
ejemplo, la N-alhl-N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-1-metil-3-(trifliormetil)-1H-pirazol-4-
carboxamida por la publicacion WO 02/059086, la N—[2—(1,3-dimetilbutil)fenil]-2,4-
dimetil-1,3-tiazol-5-carboxamida por la publicacién EP-A 0 824 099 y la 5-flior-1,3-
dimetil-N-[2<(1,3,3-trimetilbutil)fenil]-1H-pirazol-4-carboxamida por la publicacién
WO 03/010149. La actividad de estos productos es buena, sin embargo deja mucho que
desear en algunos casos, con ocasit de cantidades pequefas de aplicacin.

Descripciin detallada de la invenciin

Se han encontrado ahora nuevas carboxamidas de la férmula (I)

t))
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en la que

Rl

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alquilsulfinilo con 1
a 6 atom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 dtom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 4tom os de
carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal6genoaljuilsulfinilo
con 1 a 4 atom os de carbono, halégenoalqulsulfonilo con 1 a2 4 4tom os de
carbono, hal6geno-alcon con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, halégenocicloalqulo con 3 a 8 itom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 dtom os de flior, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alcoxi ‘con 1a3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 dtom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono, hal6geno-(alcox con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de fldor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 atomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a2 8 4tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
idtom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de
carbono)carbonilo; (hal{genoalquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo,
(halogenalcoxi con 1 a 6 atom os de carbono)carbonilo, (halgeno-alcoxi con 1 a
4 ftom os de carbono-alquilo con 1 2 4 atomos de carbono)carbonilo,
(hal@enocicloalquilo con 3 a 8 4dtomos de carbono)carbonilo con,

respectivamente, 1 hasta 9 4dtomos de flGor, de cloro y/o de bromo; o
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-C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* 0 -CH:NRR’,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8
itom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4itom os de carbono-alquilo con 1 a 4
dtom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halégenalquilo
con 1 a 6 4tom os de carbono, halogenalcoxi con 1 a 6 4 tomos de carbono,
halégeno-alcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6égenocicbalquilo con 3 a 8 atomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

R? y R* significan, independientemente entre si respectivamente hidrégem, alquilo con

1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-alquilo con 1 a
4 f4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a2 8 4dtomos de carbono;
halégenoalqulo con 1 a 8 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 4
dtom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenocicloalquib
con 3 a 8 atom os de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9 4to mos de

flior, de cloro y/o de bromo,

R’ y R' forman, ademis, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 itomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroit omos més, no contiguos, de la serie

formada por oxigeno, azufre o NR’,

R’ y R® significan, independientemente entre sf, hidrgeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de

carbono, cicloalqutlo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halgenoalquilo con 1 a 8
4 tomos de carbono, haléenocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono, con,

respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de flGor, de cloro y/o de bromo,
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R* y R® forman, adem4s, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin

R‘l

RB
RS-A
Ll

LZ

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4tomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por hal6genoo por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroit omos mis, no contiguos, de la serie
formada or oxigeno, azufre o NR’,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

significa un anillo de fenilo, de piridina 0 de pirimidina, de piridazina o de
pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R® o significa un anillo de
tiazol substituido por R**,

significa hidrégeno, fluor, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o triflGormetilo,
significa, ademéas, metoxi,

significa hidrégeno, metilo, metiltio o trifliormetilo,

significa alquileno con 1 a 10 4tom os de carbono (alcanodiilo),

significa O, S, SO, SOz 0 NR®,

significa un enlace directo, SiR'R" o CO,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
atom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
atom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
4tom os de carbono, alquenilo con 2 a 8 4tom os de carbono, alquinilo con 2 a
8 4tomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
halégenoalquenio con 2 a 6 4tom os de carbono, halégenoalqunilo con 2 a 6
dtom os de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 d&tomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4

4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
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itom os de carbono, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono-alquenilo con 2 a 8

itom os de carbono, alquinilo con 2 a 8 dtom os de carbono, hal{genoalquilo

con 1 a 6 4tom os de carbono, hal@enoalquenilo con 2 a 6 4tom os de carbono,

halégenoalquinilo con 2 a 6 4tom os de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 4tom os

de carbono,

RlO y R'l'l

sigmifican, independientemente entre si, hidr6gno, alquilo con 1 a 8

4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4

itom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4

dtom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquio con

1 a 6 4tom os de carbono,

A significa el resto de la frmula (A1)

Rlz

Rl3

Rl4

(Al), en la que

significa hidrégeno, ciano, halégeno nitro, alquilo con 1 a 4 dtom os de
carbono, alcox: con 1 a 4 4 omos de carbono, alquiltio con 1 a 4
atom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono,
hal6genoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono, halogenalcoxi con 1 a 4
atom os de carbono o hal6genoalquitio con 1 a 4 4tom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 dtom os de hal@eno, aminocarbonilo o
aminocarbonil-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa hidrégeno, hal6geno ciano, alquilo con 1 a 4 4itomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono o alquiltio con 1 a 4
atom os de carbono,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hidroxi-

73
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alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquenilo con 2 a 4 4t omos de

carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, alcoxicon 1 a
4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hal6genoalquitio con 1 a
4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
halogenalcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4 tomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de halégeno, o

fenilo,

significa el resto de la fémula (A2)

17

R R
I\ﬁ\ (A2), en la que
R15

S

R" y R'® significan, independientemente entre si hidrégeno, hal§enoalquilo con
1 a 4 d4tomos de carbono o hal6genocalqilo con 1 a 4 &tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

RY  significa halégem ciano o alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, o
halégenoalquilo con 1 a 4 4dtom os de carbono o halogenalcoxi con 1 a 4
itom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de

hal6geno,

significa el resto de la fédmula (A3)

74
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R1D
I\g\ " (A3), enla que
R" R

S

R y R" significan, independientemente entre si hidrégeno, hal§enoalquilo con

R20

1 a 4 4 omos de carbono o hal6égenoalqilo con 1 a 4 4tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

significa hidr6geno, halégeno, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o
halégencalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa el resto de la fG@mula (A4)

RZI

©\/ (A4), en la que
R21

significa hidrégeno, hal(geno hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 6 itom os de
carbono, halégenoalquilo con 1 a 4 itom os de carbono, halogenalcoxi
con 1 a 4 4tom os de carbono o haldgenoalquiltio con 1 a 4 4tom os de

carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de hal@@eno,

significa el resto de la fémula (AS5)

R?l

S
| P (AS), en la que
N R22

RZS
significa hal6genohidroxi, ciano, alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6genoalquio con 1 a 4 4omos de carbono,

halégenoalquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono o halogenalcoxi con 1 a
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4 atom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa hidrégeno, halégeno ciano, alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
itom os de carbono, hal6genoalqulo con 1 a 4 atom os de carbono,
halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono con, respectivamente, 1
hasta 5 4tom os de hal6geno, alquilsulfinilo con 1 a 4 4itom os de

carbono o alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa el resto de la fédmula (A6)

R24

QI

Q1
R”P—E I (A6), en la que
o R24

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6genoalqulo con 1 a
4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa S (azufre ), SO, SOz o CHz,

significa 0, 1 o 2, significando R? restos idénticos o diferentes, cuando

p signifique 2,

significa el resto de la f@mula (A7)

R?.ﬁ

RZB
(I (A7), en la que
S

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o haldgenoalquilo con 1 a

4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de hal6geno,

%
LW
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A significa el resto de la fGmula (A8)

(I (A8), en la que
S RZT

R¥  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquilo con 1 a

4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de halégeno,

A significa el resto de la fG@mula (A9)

RZB
l/_\f\ (A9), en la que
RZH R:W

R® y R® significan, independientemente entre si hidrégeno, halégem, amino,
alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono o hal@enoalquilo con 1 a 4
atom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de haligeno,

R®  significa hidrégeno, halqenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 atom os de carbono con 1 hasta 5 &tom os de

hal6geno,

A significa el resto de la f@mula (A10)

R R
l/_\ﬁ\ (A10), en la que
R31 o

R¥ y R* sigmdfican, independientemente entre si hidrégeno, hal6geno, amino, nitro,
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6gemalquilo con 1 a 4 4to mos de
carbono, con 1 hasta 5 itom os de halégeno,

R*®  significa hidr6geno, hal6geno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o

hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tomos de
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halégeno,

stgnifica el resto de la féecmula (A11)

R35

. /E_\X\ (A11), en la que

S
R*  significa hidr6geno, halégeno, amino, alquilamino con 1 a 4 4tom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 itom os de
carbono con 1 hasta 5 itom os de hal6geno,
R¥®  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o
halégenoalqulo con 1 a 4 4dtom os de carbono con 1 hasta 5 ftom os de

halégeno,

significa el resto de la fmula (A12)

N
R /QS_\LR” (A12), en la que

R*  sigmfica hidrégeno, hal@eno, amino, alquilamino con 1 a 4 4tom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 itom os de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

R  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 4omos de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de

hal6geno,
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significa el resto de la fémula (A13)
RSB
NI \ (A13), en la que

R*®  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa el resto de la f@mula (A14)

R4D .
- /E_\ﬁ\ (A14), en la que
R 0

R®  significa htdrégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

R¥  significa halégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa el resto de la f@mula (A15)

é_\i (Al5), enla que
“

o~ "R
R"  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6genoalqulo con 1 a

4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa el resto de la f@mula (A16)

N
[ j\/ (Al16), en la que
N/ R

R?  significa hidrégeno, hal@eno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o

hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
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hal6geno,

A significa el resto de la fémula (A17)

10 o

R®
™

| P (A17), en la que

significa hald@eno hidroxi, alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono,
hal6genoalquilo con 1 a 4 dtom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 4tom os de carbono o halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono

con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

A significa el resto de la f@mula (A18)

RM-

15

20

R%
R‘thl\iR“
|

RY

(A18), en la que

significa hidrégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
halégeno, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os
de carbono, hidroxi-alquilo con 1 a 4 &4tomos de carbono,
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4
itom os de carbono)aminosulfonilo, alquilcarbonilo con 1 a 6 itom os
de carbono o significa fenilsulfonilo o benzoilo substituidos,
respectivamente, en caso dado,

significa hidrégeno, hal(geno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o

halégenoalquilo con 1 a 4 atom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
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halégeno,

R*%  significa hidrégeno, hal6geno ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de
carbono o halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5
dtom os de halégeno,

RY  significa hidrégeno, halégeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

hal6geno,

significa el resto de la fémula (A19)
R
>—< (A19), en la que

R®  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

no significando R alcoxi cuando L? signifique un enlace directo.

Ademi s, se ha encontrado que se obtienen las carboxamidas de la fmula (I), si

se hace reaccionar derivados de 4 cidos carboxilicos de la fémula (II)

0
A~ ~x' )
en la que
A tiene los significados anteriormente indicados y
X!  significa halégeno o hidroxi,

con un derivado de anilina de la fémula (III)

A2 Q R (III)

en la que
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R, M, Q,L?yR tienen los significados anteriormente indicados,

L significa hidrégeno o alquilo con 1 a 9 4 tomos de carbono
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
agente de condensacitn, en caso dado en presencia de un aceptor de 4 cido y, en

caso dado, en presencia de un diluyente,

se hacen reaccionar carboxanilidas de la férnmla (I-a)

i¥o

Ly _H
Q (I-a)

enlaque M, L', Q y A tienen los significados anteriormente indicados,

con un compuesto de la férmla (V)

A

vR )
en la que
L? y R tienen los significados anteriormente indicados

Y significa hal6geno, triflato (trifliormetilsulfonilo), mesilato

(metilsulfonilo} o tosilato (4-metilfenilsulfonilo),

en presencia de una base y en presencia de un diluyente,

se hacen reaccionar carboxamidas de la férnula (I-a)
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1 2
L. .-\

@ R (I-a)

enlaque M,L',Q, L, Ry A tienen los significados anteriormente

indicados,

con halogenuros de la férmula (VI)

2

R™—X VD
en la que
X?  significa cloro, bromo o yodo,

R  significa alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6
atom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 itom os de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono, hal6genoalquitio con 1 a 4 4tom os de
carbono, halégenoalquibulfinilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 dtom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
halégenocicloalgilo con 3 a 8 4tom os de carbono con, respectivamente,
1 a 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo
con 1 a 3 atom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 itom os de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alcoxiconla3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &t omos de carbono;
halégeno-(alquib con 1 a 3 itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a

3 &tom os de carbono, halégeno-(alcoxicon 1 a 3 4tom os de
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carbono)carbonii-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono con,

respectivamente, 1 a 13 itom os de fldor, de cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono)carbomlo, (alcoxicon 1 a 8

atom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 dtom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8
dtom os de carbono)carbonile; (hal@enoalquilo con 1 a 6 itom os de
carbono)carbonilo, (hal@enoalcoxi con 1 a 6 4tom os de
carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo
con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (hal{genocicloalquilo con 3 a 8
dtom os de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 a 9 4 tomos de
fidor, de cloro y/o de bromo; o -C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* o
-CH:NR’RS.

teniendo R?, R?, R®y R® los significados anteriormente indicados,
en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

Finalmente, se ha encontrado que las nuevas carboxamidas de la férnula (I)
tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden emplearse para la lucha
contra los microorganismos indeseables tanto en el caso de la proteccion delas plantas
como en el caso de la proteccidnde los materiales.

Los compuestos seglin la invencith pueden presentarse, en caso dado, como
mezclas de las diversas formas is@meras posibles, especialmente de estereoisémeros, tales
como, por ejemplo, los isémeros E y Z, treo y eritro, asi como los isdmeros ¢pticos, en
caso dado sin embargo también de tauttmeros. Se reivindican tanto los isémeros E como
también los istmeros Z, asi como, también los ismeros treo y eritro, asi como los

istmeros (pticos, mezclas arbitrarias de estos isGneros, asi como las posibles formas
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tautdneras.

Las carboxamidas segiin la invenci6nestdn definidas, en general, por medio de

la fornula (I). Las definiciones de los restos preferentes de las férmulas precedentes y

citadas a continuacion, han sido dadas mas adelante. Estas definiciones son vilidas de

manera equivalente para los productos finales de la férnula (I) asf como para todos los

productos intermedios.

Rl

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

alquilsulfinilo con 1 a 4 Atom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 itom os
de carbono, alcoxi con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono; hal6genodquilo con 1 2 4
itom os de carbono, hal6genoalqultio con 1 a 4 4tomos de carbono,
hal6genoalquilsulfinilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hal6genoalqulsulfonilo
con 1 a 4 4dtom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 3 4tom os de carbono-
alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, halégenocicloalquib con 3 a 8 4tom os de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de
bromo; formilo, formil-alquilo con 1 a 3 4t omos de carbono, (alquilo con 1 a 3
atom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, (alcoxi con
1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono;
hal6geno-(alquib con 1 a 3 itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3
atom os de carbono, halégeno-(alcoxicon 1 a 3 atom os de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4tom os
de flaor, de cloro y/o de bromo,

(alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3

itom os de carbono)carbonilo, (cicloalguilo con 3 a 6 4tomos de
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carbono)carbonilo; (hal{genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo,

(halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxicon 1
a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono)carbonilo,
(halégenocicloalqulo con 3 a 6 4tomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R?, -CONR’R! 0 -CH:NR’R®.

significa de forma especialmente preferente hidrdgeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n-
o 1so-propilsulfinilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o iso-propilsulfonilo, n-, 1s0-, sec- o terc.-butilsulfonilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, tnfliormetilo, triclorometilo, triflGoretilo, diflGormetiltio,
difldorclorometiltio, triflGormetiltio, trifliormetilsulfinilo, trifliormetilsulfonilo,
trifliormetoximetilo; formilo, -CH:-CHO, -(CH:-CHO, -CH:-CO-CH,,
-CH;-CO-CH2CH», -CH2-CO-CH(CHs)z, -(CH2)2-CO-CHs, -(CHz2)-CO-CH:2CHs,
-(CHz2):-CO-CH(CHs)2, -CH2-CO:CHs, -CH:-CO:CH:CHas, -CH2-CO:CH(CHs),
+{CH:):-CO:CHs, -(CH2):-CO:CH2CH3, -(CH2)2-CO:CH(CH:s):, -CHz-CO-CFs,
-CH»-CO-CChL, -CHz-CO-CH:CF, -CH>-CO-CH:CCh, -(CH2):-CO-CH:CF;,
-(CH2)-CO-CH:2CClh, -CH2-CO:CH:CF3, -CH2-CO:CF:CFs, -CH2-CO2CH2CCb,
-CH2-CO:CCLCCl, -(CHz2)2-CO2CH:CF, ~(CH2)2-CO:CF:CF;,
~(CH2):-CO:CH2CCls, -(CH2)2-CO2CCLCCls;

metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo,  metoxicarbonilo,  etoxicarbonilo, terc.-butoxicarbenilo,
ciclopropilcarbonilo;  trifliormetilcarbonilo,  trifliormetoxicarbonilo, o

-C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* 0 -CH:NRR®.

e
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significa de forma muy especialmente preferente hidrdgeno, metilo, metoximetilo,

formilo, -CH:-CHO, -(CH2»:-CHO, -CH:-CO-CHs, -CHz-CO-CH:CHs,
-CH2-CO-CH(CHs)., -C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CHs,
-C(=0)C(=0)CH20CH3, -C(=0)CO:CHs, -C(=0)CO2CH2CHs.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4t omos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 4to mos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de
carbono; hal6genoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halogenalcoxi con 1 a 4
dtom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 3 dtom os de carbono-alquilo con
1 a 3 4tom os de carbono, halégenocicloaljuilo con 3 a 6 itom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.
significa de forma cspecialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, n- o iso-propoxi, terc.-butoxi,

metoximetilo, ciclopropilo; trifliormetilo, trifliormetoxi.

R} y R* significan, independientemente entre si preferentemente hidrégenq alquilo con

1 a 6 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 3 4to mos de carbono-alquilo con 1 a
3 atomos de carbomo, cicloalquilo con 3 a 6 é4tomos de carbono;
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 3
atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, hal6genocicloalquib
con 3 a 6 atom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flior,

de cloro y/o de bromo.

R’ y R* forman, ademis, junto con el 4tomo de nitr6geno, con el que estin

enlazados, preferentemente un heterociclo saturado, con 5 o 6 4 tomos en el

anillo substituido, en caso dado, de ua hasta cuatro veces, de forma igual o de

formas diferentes por halégeno o por alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,

g1
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puediendo contener el heterociclo 1 o 2 heteroa tomos méis no contiguos, de la

serie formada por oxige no, azufre o NR’.

R} y R significan, independientemente entre sf de forma especialmente preferente
hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo,
metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, tnflioretilo, trifiiormetoximetilo.

R’ y R! forman, ademés, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, de forma especialmente preferente un heterociclo saturado, de la
serie formada por morfolina, tiomorfolin o piperazina, substituido en caso
dado, de una a cutro veces, de forma igual o de formas diferentes por flior,
por cloro, por bromo o por metilo, puediendo estar substituida la piperazina
sobre el segundo 4tom o de nitr6genopor R’.

R? y RS significan, independientemente entre si preferentemente hidrégenq alquilo con
1 a 6 Atom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono;
halégenoalqulo con 1 a 4 dtom os de carbono, hal6genocicloalqilo con 3 a 6
dtom os de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9 itom os de flior, de cloro
y/o de bromo.

R® y R® forman, adem&s, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, preferentemente un heterociclo saturado, substituido en caso dado
una o varias veces, de forma 1gual o de formas diferentes por halégenoo por
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, con 5 0 6 4tom os en el anillo, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroitom os méis, no contiguos de la serie
formada por oxigeno, azufre o NR’.

R’ y R°® significian, independientemente entre si de forma especialmente preferente

hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo,
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metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,

ciclohexilo; trifliormetilo, triclorometilo, trifldoretilo, trifliormetoximetilo.
R® y R® forman, ademé4s, junto con el 4tom o de nitrégem, con el que estd enlazados,
de forma especialmente preferente un heterociclo saturado, substituido en caso
5 dado de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flior,
por cloro, por bromo o por metilo, de la serie fromada por morfolina,
tiomorfolina o piperazina, pudiendo estar substituida la piperazina sobre el
segundo 4tom o de nitrégno por R’.
R’ significa preferentemente hidrégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono.

10 R’ significa de forma especiglmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-

propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo.

M significa preferentemente uno de los ciclos siguientes

S
b b5 A

15 M9 M-10 M-11
N7y 4 N7 R Ny
/d_Ra QRU &Rﬂ
N R o 3 R 73
M-12 M-13 M-14

estando enlazado el enlace marcado con ,,*“ con la amida.

M te pref

3,
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M-6, M-7, M-10 o0 M-11.

significa, adem4 s, de forma especialmente preferente un ciclo elegido entre M-1,
M-2, M-3, M4, M-5, M-6 o M-10 ¢ M-11.

sigmifica de forma muy especialmente preferente el ciclo M-1.

significa, adem4s. de forma muy especialmente preferente el heterociclo M-2.
significa, ademds, de¢ forma muy espegialmente preferente el heterociclo M-3.
significa, ademés, de forma_quy especialmente preferente el heterociclo M-6.
significa, ademAs, de¢ forma muy especjalmente preferentg el heterociclo M-7
significa, ademés, de forma muy especialmente preferente el heterociclo M-10.

significa, ademds, de forma muy especialmente preferente el heterociclo M-11.
significa, preferentemente, hidrégeno.

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademés, preferentemente, flior

encontrdndose el flior, de forma especialmente preferente, en la posiciéon4, 5
o 6, de forma muy especialmente preferente, en la posici6n4 o 6, en particular

en la posicién4.

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademés preferentemente cloro,
encontrdndose el cloro de forma especialmente preferente en la posiciéné4, o 6.
significa, en el caso en que M signifique M-1, ademés preferentemente metilo,
encontrdndose el metilo de formg especialmente preferente en la posicién3 y,
ademis, de forma especialmente preferente en la posicién4.

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademéis preferentemente
metoxi, encontrindose el metoxi de forma especialmente preferente en la
posicit 4.

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademis preferentemente

trifliormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialmente
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preferente en Ia posicién4, o 6.

significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3, M4 o M-5, ademis
preferentemente flior, encontrind ose el flior de forma especialmente

preferente en la posiciéné (M-2, M-3) o en la posicién3 (M4, M-5).

significa. en el caso en que M signifique M-2, M-3, M-4 o M-5, ademés,
preferentemente cloro, encontrindose el cloro de forma especialmente
preferente en la posici6n6 (M-2, M-3) o en la posicién3 (M-4, M-5).

significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3, M-4 o M-5, ademas,
preferentemente metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente

preferente en la posicién4 (M-2) o en la posicién3 (M-3, M-4, M-5).

significa, en el caso en que M signifique M-6., ademis, preferentemente

metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicitn 3.

significa, en el caso en que M signifique M-6, ademas, preferentemente
trifliormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién3.

significa en el caso en que M signifique M-7, M-8 o M-9, ademis,
preferentemente cloro, encontrindose el cloro de forma especialmente

preferente en la posicién5 (M-7, M-8) o en la posicién3 (M-9).
significa en el caso en que M signufique M-7, M-8 o M-9, ademis,
preferentemente metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente
preferente en la posiciéon5 (M-7, M-8) o en la posicién3 (M-9).
significa, en el caso en que M signifique M-12 ademis, preferentemente

metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicit 4.

il
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significa, en el caso en que M signifique M-12, ademis, preferentemente
trifldormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialmente

preferente en la posicién4.

significa, en el caso en que M signifique M-13. ademés, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicif 3.

significa, en el caso en que M signifique M-13, ademés, preferentemente

trifliormetilo, encontrindose el trifldiormetilo de forma especialmente
preferente en la posicion3.

significa, en el caso en que M signifique M-14, ademés, preferentemente

metilo, encontrindose ¢l metilo de forma e¢specialmente preferente en la
posicit 3

significa, en el caso en que M signifique M-14, ademds, preferentemente
triffdormetilo, encontrindose ¢l trifldormetilo de forma especialmente

preferente en la posicién3.

significa preferentemente hidrégeno.

significa, ademés, preferentemente metilo.
significa, ademés, preferentemente trifliormetilo.

significa preferentemente alquileno con 1 a 6 itom os de carbono (alcanodiilo).
significa de manera especialmente preferente -CHz-, -CH(CH3)- o
-(CHz2):C(CHs)z2-.

significa, ademis, de manera especialmente preferente -(CHz)2-.

significa preferentemente O.

significa, ademés, preferentemente S.

significa, ademés, preferentemente SO.

significa, ademés, preferentemente SO.

92
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significa, ademis, preferentemente NR’, de manera especialmente preferente
NH.

significa preferentemente un enlace directo.

significa, ademds, preferentemente SiR'R".

significa, ademés, preferentemente CO.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 itom os de carbono,

alcoxi con 1 a 6 4t omos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-

alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, alquiltio con 1 a 3 4tom os de carbono-

alquilo con 1 a 3 4to mos de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 4to mos de

carbono.

significa, ademés, preferentemente halogenalquilo con 1 a 4 4tomos de

carbono

significa de manera especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-

propilo, n-, sec.-, iso- o terc.-butilo, metoxi, etoxi, n- o iso-propoxi, n-, sec.-,

iso- o terc.-butoxi, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo, etoxietilo,
~metiltiometilo, etiltiometilo, metiltioetilo, etiltioetilo o ciclopropilo.

significa, ademis, manera _especialmente preferente 1-metilbutilo,

halogenalquilo con 1 a 2 itom os de carbono con 1 bis 5 atom os de flior, de

cloro o de bromo, ciclopentilo o ciclohexilo.

significa de manera muy especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o

iso-propilo, iso- o terc.-butilo, metoxi, iso-propoxi, iso- o terc.-butoxi,

metoximetilo o metiltiometilo.

significa, ademis, d sec.-butilo, 1-

metilbutilo, diclorometilo, ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo.

e hidrégeno, metilo, etilo, n- o

iso-propilo, 150- 0 terc.-butilo, metoxi, iso-propoxi, iso- o terc.-butoxi.
significa, ademis, articularmente preferente sec.-butilo o 1-
metilbutilo.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,
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alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono,

alquiltio con 1 a 3 atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono o
cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono.

R’ significa de manera especjalmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o 1so-
propilo, n-, sec.-, iso- o terc.-butilo, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo,
etoxietilo, metiltiometilo, etiliometilo, metiltioetilo, etiltioetilo o ciclopropilo

R® significa de manera muy especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, n- o
iso-propilo, iso- o terc.-butilo, metoximetilo 0 metiliometilo.

R’  significa de manera particularmente preferente hidrégenoo metilo.

R" y R" significan, independientemente entre si preferentemente alquilo con 1 a 6
atom os de carbono, alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3
atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 atom os de carbono o alquiltio con 1 a 3
atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono.

R" y R significan, independientemente entre si, de manera especialmente preferente
metilo, etilo, metoxi, etoxi, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo, etoxietilo,
metiltiometilo, etiltiometilo, metiltioetilo o etiltioetilo.

R¥ y R" significan, independientemente entre si, ra_mu
preferente metilo, metoxi, metoximetilo o metiltiometilo.

R y R significan de manera particularmente preferente, respectivamente, metilo
A significa preferentemente uno de los restos Al, A2, A3, A4, A5, A6, A9, Al0,

All, Al12, A17 o0 Al8.

A significa de forma especialmente preferente significa uno de los restos
Al, A2, A4, AS, A6, A9, All, Ale6, Al7, AlS.

de forrma muy especialmente preferente significa el resto Al.

ademés, de forma muy especialmente preferente significa el resto A2.
ademés, de forma muy especialmente preferente significa el resto A4.
ademés, de forma muy especialmente preferente significa el resto AS.
ademis, de forma muy especialmente preferente significa el resto A6.

. - -
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ademds, de forma muy especialmente preferente significa el resto AS.

ademés, de forma muy especialmente preferente significa el resto A1l
ademés, de forma muy especialmente preferente significa el resto A16
ademss, de forma muy gspecialmente preferente significa el resto A18

significa preferentemente hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo,
etilo, iso-propilo, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, ciclopropilo, haldgenoalquilo
con 1 a 2 4tom os de carbono, halogenalcoxi con 1 a 2 4tom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 5 &tom os de flior, de cloro y/o de bromo,

trifliormetiltio, difliormetilito, aminocarbonilo, aminocarbonilmetilo o

aminocarboniletilo.
significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo,

yodo, metilo, etilo, iso-propilo, monofliormetilo, monofltoretilo,
difldormetilo, trifliormetilo, diﬂl'.lorclorometilo, triclorometilo, diclorometilo,
ciclopropilo, metoxi, etoxi, trifliormetoxi, triclorometoxi, metiltio, etiltio,
trifldormetiltio o difliormetiltio.

significa de forma muy especiaimente preferente hidrégeno, fldor, cloro,
bromo, yodo, metilo, 1so-propilo, monofliormetilo, monofliioretilo,
difldormetilo, trifliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma particularmente preferente metilo, difldiormetilo,
trifldormetilo o 1-flioretilo.

significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
metox1, etoxi, metiltio o etiltio.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo, yod

o metilo.

significa de_forma_muy_cspevialmente preferente hidrégeno, flior, cloro o
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metilo.

R"  significa preferentemente hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo,

hal6genoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo, hidroximetilo, hidroxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo,

ciclohexilo o femlo.

R*  sigmfica de forma especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo, 1so-
propilo, trifliormetilo, difliormetilo, hidroximetilo, hidroxietilo o fenilo.

R™  significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno, metilo,
trifldormetilo o femlo.

R*  significa de forma particularmente preferente metilo.

R¥ y R'S significan, independientemente entre si, preferentemente hidrégeno, fliior,

cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqulo con 1 a 2 4tom os de carbono con
1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo.

RY¥ y R' significan, independientemente entre si, de forma especialmente preferente
hidr6geno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo, difliormetilo, trifldormetilo,
difldorclorometilo o triclorometilo.

R” y R significan, independientemente entre sf, de forma muy especialmente
preferente significa hidr@eno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo, difliormetilo,
trifldormetilo o triclorometilo.

R y RS significan de forma particularmente preferente respectivamente hidrégeno

R"”  significa preferentemente flior, cloro, bromo, ciano, metilo, etilo,
halégenoalqulo con 1 a 2 atom os de carbono o halogenalcoxi con 1 a 2
itom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro

y/o de bromo.

R  significa de forma especialmente preferente fltior, cloro, bromo, ciano, metilo,
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trifliormetilo, trifliormetoxi, difliormetoxt, difliiorclorometoxi o

triclorometoxi.

R"Y eferente fldor, cloro, bromo, yodo,

metilo, trifliormetilo o trifliormetoxi.

R"”  significa de forma particularmente preferente metilo.

R"™ y R" significan independientemente entre si preferentemente hidrégeno, flior,

cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqulo con 1 a 2 4tom os de carbono con
1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

R® y R" significan, independientemente entre si de forma especialmente preferente
hidr6geno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo, difliormetilo, trifliormetilo,
difldorclorometilo o triclorometilo.

R" y RY significan, independientemente entre si de forma gmuy especialmente
preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo, difliormetiio,
trifldiormetilo o triclorometilo.

R" y R" significan de forma particularmente preferente respectivamente hidrégeno.

R®  significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo

R®  significa de forma especialmente preferente significa hidrégeno, fldor, cloro,

bromo, yodo, metilo o trifliormetilo.

R¥®  significa de forma muy especialmente preferente metilo.

RY significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano,
alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono, halogenalcoxi con 1 a 2 4tom os de carbono o halégenodquiltio con 1

a 2 atom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de fldor, de
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cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fltor, cloro, bromo, yodo,
hidroxi, ciano, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec-butilo,
terc.-butilo, difliormetilo, trifliormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo,
triflGormetoxi, difldormetoxi, difliiorclorometoxi, triclorometoxi, trifliormetiltio,
difliormetiltio, difldorclorometiltio o triclorometiltio.

significa gde forma_muy especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro,
bromo, yodo, metilo, difliormetilo, trifliormetilo o triclorometilo.

significa de forma_particularmente preferente yodo, metilo, difliormetilo o
trifldormetilo.

significa preferentemente flior, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano, alquilo con
1 a 4 atom os de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliormetiltio,
triflGormetiltio, hal6genalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono o halogenalcoxi
con 1 a 2 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de flior,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma gspecialmente preferente fldor, cloro, bromo, yodo, hidroxi,
ciano, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec-butilo,
terc.-butilo, trifliormetilo, difliormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo,
metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliormetiltio, triflGormetiltio, triflGdormetoxi,
difliormetoxi, difldorclorometoxi o triclorometoxi.

significa de_forma muy especialmente preferente fldor, cloro, bromo, yodo,
metilo, trifliormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, flGor, cloro, bromo, yodo, ciano, alquilo
con 1 a 4 &tom os de carbomo, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, halégemalquilo

con 1 a 2 4tom os de carbono o halogenalcoxi con 1 a 2 4tom os de carbono
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con, respectivamente, 1 hasta 5 dtom os de flior, de cloro y/o de bromo,

alquilsulfinilo con 1 a 2 4tom os de carbono o alquilsulfonilo con 1 a 2 4tom os
de carbono

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro, bromo,
yodo, ciano, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec-butilo, terc -butilo,
trifliormetilo, difldormetilo, diflGorclorometilo, triclorometilo, metoxi, etoxi,
metiltio, etiltio, trifliormetoxi,  difliormetoxi, difliorclorometoxi,
triclorometoxi, metilsulfinilo o metilsulfonilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro,
bromo, yodo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec-butilo, terc.-

butilo, trifliormetilo, difliormetilo, triclorometilo, metilsulfinilo o

metilsulfonilo.
significa de forma particularmente preferente hidrégeno.

significa preferentemente metilo, etilo o haldgenoalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo.

significa de_forma especialmente preferente metilo, etilo, trifliormetilo,
difliormetilo. difldorclorometilo o triclorometilo.

significa preferentemente metilo o etilo.

significa de forma especialmente preferente metilo.

significa preferentemente S (azufre ), SOz 0 CHa.

significa de forma especialmente preferente S (azufre ) o CHa.

significa de forma muy especialmente preferente S (azufre )

significa preferentemente 0 o 1.

significa de forma especialmente preferene O.

significa preferentemente metilo, etilo o haldgenoalquilo con 1 a 2 ito mos de
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carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo.

R¥  significa de formpa especialmente preferente etilo, etilo, trifldormetilo,
difliiormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

R*  significa muy _especialmente preferente metilo, trifldormetilo,
difliormetilo o triclorometilo.

R¥  significa preferentemente metilo, etilo o hal@enoalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

R¥  significa de forma especialmente preferente metilo, etilo, trifliormetilo,
difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo

trifliormetilo,

difliiormetlo o triclorometilo.

R® y R” significan, inbdependientemente entre sf, preferentemente hidrégeno, flor,
cloro, bromo, amino, metilo, etilo o hal6genalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

R® y R significan, independientemente entre si de forma especialmente preferente
significa hidrégem, flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, trifliormetilo,
difldormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo,

R® y R® significan, independientemente entre si de forma muy especialmente
preferente significa hidrégeno, flidor, cloro, bromo, metlo, trifliormetilo,
difliormetilo o triclorometilo.

R® y R® significan de forma particularmente preferente respectivamente hidrégeno.

R*  significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo 0

halégenoalqulo con 1 a 2 &tom os de carbono, con 1 hasta 5 dtom os de flfior,

de cloro y/o de bromo.

R¥  significa de forma especialmente preferente significa hidrégeno, fldor, cloro,
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bromo, yodo, metilo, etilo, trifliormetilo, difliormetilo, difliorclorometilo o

triclorometilo.
R*  significa de forma muy especialmente preferente significa hidrégeno, fldor,

cloro, bromo, yodo, metilo, trifldormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

R¥  significa de forma particularmente preferente metilo.

R* y R* stehen unabhéingig voneinander preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo,
amino, nitro, metilo, etilo o halégenoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1
hasta 5 4 tomos de fldor, de cloro y/o de bromo.

R y R¥ significan independientemente entre sf de forma especialmente preferente
hidrégeno, fldor, cloro, bromo, nitro, metilo, etilo, trifldormetilo,
difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

R y R significan independientemente entre si ge forma_muy especialmente
preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, trifliormetilo, difliormetilo
o triclorometilo.

R y R* significan de forma particularmente preferente respectivamente hidrégeno.

R*®  significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo,

R®  significa de forma especialmente preferente hidr6geno, flior, cloro, bromo,

metilo, etilo, trifliormetilo, difliormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

R®  significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro,

bromo, metilo, trifliormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

R®  significa de forma particularmente preferente metilo.

R*  significa preferentemente hidrgeno, flor, cloro, bromo, amino, alquilamino

con 1 a 4 dtom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4 dtom os de carbono)amino,
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ciano, metilo, etilo o halégenoalqulo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta

5 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, fliior, cloro, bromo,
amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metilo, etilo, trifliormetilo,
difldormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro,
bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metilo, trifliormetilo, difldormetilo
o triclorometilo

significa de forma particularmente preferente amino, metilamino, dimetilamino,
metilo o trifliormetilo.

significa preferentemente flior, cloro, bromo, metilo, etilo o hal6genalquilo

con 1 a 2 4t omos de carbono con 1 hasta 5 ato mos de flior, de cloro y/o de
bromo.
significa de forma especialmente preferente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo,

trifliiormetilo, difldormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente flior, cloro, bromo, metilo,
trifliormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa de forma__particularmente preferente metilo, trifldormetilo o
difldormetilo.

significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, amino, alquilamino
con 1 a 4 4tom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino,
ciano, metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta
5 tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialimente preferente hidrégeno, fliior, cloro, bromo,

amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metilo, etilo, trifldormetilo,

j0Z
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difldiormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro,
bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metilo, trifliormetilo, difliormetilo
o triclorometilo.

significa de forma particularmente _preferente amino, metilamino, dimetilamino,
metilo o trifliormerilo.

significa preferentemente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenalquilo

con 1 a 2 4t omos de carbono con 1 hasta § ato mos de fldor, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma especialmente preferente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo,

trifldormetilo, difliormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente fldor, cloro, bromo, metilo,

trifliormetilo, diflGormetilo o triclorometilo.

significa de__forma__particularmente preferente metilo, triflGormetilo o
difldormetilo.

significa preferentemente flGor, cloro, bromo, metilo, etilo o halégenalquilo
con 1 a 2 4t omos de carbono con 1 hasta 5 4to mos de flGor, de cloro y/o de
bromo.

significa de forma especialmente preferente fldor, cloro, bromo, metilo, etilo,
trifliormetilo, difldormetilo, difliorclorometilo o triclorometilo.

significa de fo e flior, cloro, bromo, metilo,

trifliormetilo, difliormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, metilo o etilo.

significa de forma especialmente preferente metilo.

significa preferentemente flior, cloro, bromo, metilo o etilo,
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significa de forma especialmente preferente fldor, cloro o metilo.

significa preferentemente metilo, etilo o haldenoalquilo con 1 a 2 4to mos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente metilo, etilo, trifliormetilo,
diflaormetilo, difldorclorometilo o triclorometilo.

significa de_forma muy especialmente preferente metilo, trifliormetilo,
difliormetilo o triclorometilo.

significa de forma particularmente preferente metilo o trifliormetilo.

significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
hal6genoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

significa d¢ forma especialmente preferente hidrégeno, fldor, cloro, bromo,
metilo o trifldormetilo.

significa preferentemente flGor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, difliormetiltio,
trifliormetiitio, halégenalquilo con 1 a 2 itomos de carbono o halogenalcoxi
con 1 a 2 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 atom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente flior, cloro, bromo, yodo, metilo,
etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, iso-butilo, sec-butilo, terc.-butilo,
trifldiormetilo, difldormetilo, diflGorclorometilo o triclorometilo.

significa de_forma jnuy especialmente preferente fldor, cloro, bromo, yodo,
metilo, trifliormetilo. difldormetilo o triclorometilo.

significa preferentemente hidrégeno, metilo, etilo, halégenoaljuilo con 1 a 2

dtom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo,
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alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tom os de carbono,
hidroximetilo, hidroxietilo, metilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo.
sipnifica de forma especialmente preferente hidrégeno, metilo, etilo,

trifliormetilo, metoximetilo, etoximetilo, hidroximetilo o hidroxietilo.

e metilo o metoximetilo.

significa preferentemente hidrégeno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o
hal6genoalquilo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flior, cloro, bromo,
metilo, etilo, trifliormetilo, difldormetilo o triclorometilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégenoo metilo.

significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, yodo, ciano, metilo,

etilo, iso-propilo o hal@enoalquilo con 1 a 2 4t omos de carbono con 1 hasta 5
4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo.

significa de_fi ecialmen referente hidrégeno, flior, cloro, bromo,
ciano, metilo, etilo, iso-propilo, trifliormetilo, difliormetilo,
difliorclorometilo o triclorometilo.

significa de_ forma muy especialmente preferente hidrégeno, metilo,
difliormetilo o trifldormetilo.

significa preferentemente hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalqulo con 1 a 2 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo.

significa de forma especialmente preferente hidrégeno, flor, cloro, bromo,

yodo, metilo o wifldormetilo.

significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno.
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R*®  significa preferentemente metilo, etilo, n-propilo o iso-propilo.

R*®  significa de forma especjalmente preferente metilo o etilo.

Son preferentes aquellos compuestos de la férmula (I), en la que todos los restos

tienen, respectivamente, los significados indicados anteriormente de manera
5  preferente.

Son especialmente preferentes aquellos compuestos de la fdmula (I), en la que
todos los restos tienen, respectivamente, los significados indicados anteriormente de
manera especialmente preferente.

Preferentemente y, respectivamente, como cantidad parcial de los compuestos

10 anteriormente citados de la férmula (I) deben entenderse los grupos siguientes de las

nuevas carboxamidas:

Grupo 1: Carboxamidas de la férmula(I-a)
0
A,
L. LY
Q R (I-a)

en la que M, L', Q, L% R y A tienen los significados anteriormente

15 indicados.
Grupo 2: carboxamidas de la férmula(l-b)
X
A 2:@ . (I-b)
~a” R

en la que R™, M, L', Q, L? R A tienen los significados anteriormente
indicados.

20 R"™ significa preferentemente alquilo con 1 a 6 4to mos de carbono, alquilsulfinilo

con 1 a 4 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
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alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 atom os de carbono,

cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono; hal6genoalquib con 1 a 4 itom os de
carbono, hal6genoalqultio con 1 a 4 &4 tomos de carbono, hal6genoaljuilsulfinilo
con 1 a 4 4tom os de carbono, hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, halégeno-alcox con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3
itom os de carbono, hal6genocicloalqilo con 3 a 8 4tom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &4tom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono, halégeno-(alcox con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de flGor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 4dtom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4tom os de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3
itom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 &atomos de
carbono)carbonilo, (haldgenoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono )carbonilo,
(halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (hal@eno-alcoxi con 1 a
3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono)carbonilo,
(hal@enocicloalquilo con 3 a 6 &4omos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 dtomos de flior, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R?, -CONR'R’ 0 -CH:NR’R®,

significa de forma e¢specialmente preferente metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-,

iso-, sec- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o iso-
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propilsulfinilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo,

n- o iso-propilsulfonilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilsulfonilo, metoximetilo,
metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
trifliormetilo, triclorometilo, trifldoretilo, diflGormetiltio, difldorclorometiltio,
trifliormetiltio, trifliormetilsulfinilo, trifldormetilsulfonilo,
trifliormetoximetilo; formulo, -CH:-CHO, -(CH2)-CHO, -CH:-CO-CHs,
-CHz-CO-CH:CH3, -CH:-CO-CH(CHs)z2, -(CH2)2-CO-CHs, -(CHz2):-CO-CH2CHs,
~(CH2).-CO-CH(CH3)2, -CH2-CO:CH3s, -CH2-CO:CH2CH3, -CH:-CO:CH(CH3)z,
-(CHz)2-CO:CH3, -(CH2)2-CO:CH2CHs, -(CH2):-CO:CH(CHs), -CH:-CO-CP,
-CH:-CO-CCls, -CH:-CO-CH:CFs, -CH:-CO-CH:CCh, -(CHz)-CO-CH:CF,
-(CH2)2-CO-CHzCCls, -CH2-CO:CH:CF;, -CH2-CO2CF:CFs, -CH2-CO2CH2CCl,
-CH2-CO2CCLCCl, -(CH2)-CO:CH:CEFs, -(CHz2)2-CO:CF:CE;,
-(CHz2)2-CO2CH2CCls, -(CHz)2-CO2CCLCCls;

metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo,  metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, terc.-butoxicarbonilo,
ciclopropilcarbonilo;  trifliormetilcarbonilo,  trifliormetoxicarbonilo, o
-C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* 0 -CH:NR’R®,

significa d¢ forma_muy especialmente_preferente metilo, metoximetilo, formilo,
-CH2-CHO, -(CHz):-CHO, -CH2-CO-CHs, -CH2-CO-CH:CHs,
-CH2-CO-CH(CHs):, -C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CHs,
-C(=0)C(=0)CH20CH», -C(=0)C02CHs, -C(=0)CO2CH2CHa.

Grupo 3: carboxamidas de la férmula(I-c)
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en la que R, R}, L', Q, L% R y A tienen los significados anteriormente

indicados

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-c), en la que R' significa
hidrégeno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-c), en la que R® significa
hidr6geno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-c), en la que R' y R®
significan, respectivamente, hidrégeno.

Grupo 4: carboxamidas de la férmula(I-d)

0 7
i
SN

2
R' L L

Q” R (1-d)
en la que R', R, L', Q, L% R y A tienen los significados anteriormente
indicados.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-d), en la que R' significa
hidrégenosignifica.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-d), en la que R® significa
hidr6geno

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-d), en la que R' y R®
significan, respectivamente, hidrégeno.
Grupo 5: carboxamidas de la férmula(I-e)

R

158
A N\
I 2

R' L. L&
Q R (I-e)
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en la que R', R%, L', Q, L% R y A tienen los significados anteriormente

indicados.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-e), en la que R' significa
hidrégeno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-e), en la que R® significa
hidr6geno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-), en la que R' y R®

significan, respectivamente, hidrégeno.

Grupo 6 carboxamidas de la férmula(I-f)
RB
0 N4YIN
A
R' L. A
Q R (I-D)

en la que R', R%,, L', Q, L% R y A tienen los significados anteriormente

indicados.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-f), en la que R' significa
Hidré6geno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-f), en la que R® significa
hidrégeno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-f), en la que R' y R®
significan, respectivamente, hidrégeno.

Grupo 7 carboxamidas de la formula(l-g)

RB
j\ x/°
&

L2

@ R (I-g)

)10
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en la que R, R%, L', Q, L} Ry A tenen los significados anteriormente

indicados.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-g), en la que R' significa
hidrégeno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmila (I-g), en la que R® significa
hidrégeno.

Son preferentes las carboxamidas de la férmula (I-g), en la que R' y R®
significan, respectivamente, hidrégeno.

Debe resefarselos compuestos de la férmula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 7), en la que R’ significa hidrégeno.

Debe reseiiarse los compuestos de la férmula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 7), en la que R' significa formilo

Debe resefiarse los compuestos de la férmula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 7), en la que R' significa -C(=0)C(=0)R? teniendo R® los significados
anteriormente indicados.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados tales como alquilo ©
alquenilo pueden ser, incluso en combinacit con heteroé tomos, tal como por ejemplo
en alcoxi, respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada en tanto en cuanto
sea posible. Del mismo modo, los restos hidrocarbonados doblemente enlazados, tales
como alquileno (alcanodiilo) pueden ser de cadena lineal o de cadena ramificada, en
tanto en cuanto sea posible.

Los restos substituidos, en caso dado, pueden estar mono o polisubstitidos,
pudiendo ser iguales o diferentes los substituyentes en el caso de polisubstituciones. De
este modo, la definicitn dialquilamino abarca, también, un grupo amino substituido de

manera asimétrica por alquilo tal como por ejemplo metil-etilamino.

11
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Los restos substituidos por hal@eno, tal como por ejemplo halogenoalquilo,

esti n mono o polihalogenados. En el caso de varias halogenaciones, los 4 tomos de
hal@eno pueden ser iguales o diferentes. En éste caso haldgeno significa flGor, cloro,
bromo y yodo, especialmente significa flGor, cloro y bromo.

Las definiciones de los restos o bien las explicaciones indicadas anteriormente de
manera general o indicadas en los intervalos preferentes pueden combinarse
arbitrariamente entre los intervalos correspondientes y los intervalos preferentes. Estas
son v4 lidas para los productos finales asf como, de manera correspondiente, para los
productos de partida y para los productos intermedios. Especialmente los compuestos
citados en los grupos 1 hasta 6 pueden combinarse tanto con los significados generales
asi como también con los significados preferentes, especialmente preferentes, etc.,
siendo posibles también en este caso respectivamente todas las combinaciones entre los
intervalos preferentes

Descripciin del procedimiento segin Ia invencién para la obtenciin de las

hexilcarboxanilidas de la férmula (I) asi como de los productos intermedios
Procedimiento (a)

Si se utilizan el cloruro de 2-trifliormetilbenzoilo y 1la {2-[1-
(isopropilsulfonil)etil]fenil}-amina como productos de partida, podrd representarse el

procedimiento (a) segfin la invencit por medio del esquema de fGmulas siguiente:

b, =,

)12
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Los derivados de 4 cido carboxilico, necesarios como productos de partida para

la realizacitn del procedimiento (a) segln la invencit estd n definidos, en general, por
medio de la fémula (II). En ésta fémula (II), A tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados para A como preferentes, como especialmente
preferentes o bien como muy especialmente preferentes en relacién con la descripcicn de
los compuestos segin la invencit de la fémula (T). Preferentemente X' significa cloro,
bromo o hidroxi.

Los derivados de 4 cido carbox{lico de la fa@mula (II) son conocidos en su mayor
parte y/o pueden prepararse seglin procedimientos en si conocidos (véanse las
publicaciones WO 93/11117, EP-A 0 545 099, EP-A 0 589 301 y EP-A 0 589 313).

Los derivados de anilina, necesarios adema s como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (a) segin la invencif, esti n definidos, en general, por
medio de la fémula (TIT). En ésta femula (I, R', M, Q, L? tienen preferentemente, de
forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados para estos restos como preferentes, como
especialmente preferentes o bien como muy especialmente preferentes en relacitn con la
descripcita de los compuestos de la fadmula (I) segin la invencitn. Preferentemente, L2
significa hidré@eno o alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, de forma especialmente
preferente significa hidrégno o metilo.

Los derivados de anilina de la formula (ITI) son nuevos.

Los derivados de anilina de la férmula (I1I-a)

R (Ill-a)

h2,
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=
en la que R, M, Q, L?, R y L? tienen los significados anteriormente indicados,

se obtienen, si

(d) se hacen reaccionar derivados de anilina de la fémula (II1-b)

H,N

2
L~ e R (II1-b)
5 en la que M, Q, L% Ry L? tienen los significados anteriormente indicados,
con halogenuros de la férmla (VI)
R™—x? (VD
en la que R y X? tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

10 Los derivados de anilina de la férmula (III-b) se obtienen, si

(e) se hacen reaccionar nitro-compuestos de la férnula (VII)

O,N
L2
> ~@” R (VII)

enla que M, Q, L?, Ry L? tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un metal y de un agente reductor, asi como, en caso dado, en
15 presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de otro agente auxiliar

de la reaccién.

Los nitro-compuestos, necesarios como productos de partida para la realizaci6n
del procedimiento {e) segln la invencién, estin definidos, en general, por medio de la
férmula (VII) En éste férmula (VII), M, Q, L%, R y L’ tienen preferentemente, de

20 forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos

significados que ya han sido citados de manera preferente, de manera especialmente
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preferente o bien de manera muy especialmente preferente para estos restos en relacic

con la descripciénde los compuestos segiin la invenciénde la férrula (I) o bien de la
férmula (III).
Los nitro-compuestos de la férmula (VII) se obtienen, si

§3) se hace reaccionar un nitro-compuesto de la férmula(VIII)

ON

3,
X (VI

en la que M y L? tienen los significados anteriormente indicados,
X significa cloro, bromo o yodo,

con un compuesto de la férmula (IX)

2
He -l

Q R (IX)

en la que Q, L? y R tienen los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y, en caso dado, en presencia de un diluyente.

Los nitro-compuestos, necesarios como productos de partida para la realizacién
del procedimiento (f) seglin la invenci6n, estin definidos, en general, por medio de la
formula (VII). En ésta férmula (VII), M y L? tienen preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferentes
0 bien como muy especialmente preferentes para estos restos en relacién con la

descripciénde los compuestos seglin la invencién de la férmula (I) o bien de la férmuila

115
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(IIT). Preferentemente X significa cloro

Los compuestos necesarios, ademéds, como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (f) segin la invencién estin definidos en general, por
medio de la férmula (IX). En ésta formula (IX), Q, L? y R tienen preferentemente, de
forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferentes
0 bien como muy especialmente preferentes para estos restos en relacién con la
descripciénde los compuestos segiin la invencit de la férmula (I) o bien de la férnula
(I1).

Los compuestos de la férnula (IX) son conocidos o pueden obtenerse segin
procedimientos conocidos.

Los nitro-compuestos de la férnula (VII-a)

n (VII-a)

en la que M, L?, R y L? tienen los significados anteriormente indicados,
n significa 1 0 2,
se obtienen, si

(g) se hacen reaccionar nitro-compuestos de la férmula (VII-b)

O,N
Py

L 87 R (VIL-b)

16
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en la que M, L%, R y R’ tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un agente oxidante asf como, en caso dado, en presencia de un

diluyente y, en caso dado, en presencia de otro agente auxiliar de la reaccién.

5 Los nitro-compuestos de la férmula (VII-c)
O,N
LZ
L*” 8" R
1]
© (VIIc)

enla que M, L?, Ry n tienen los significados anteriormente indicados,

10 L* significa alquilo con 1 a 9 4tomos de carbono, preferentemente significa
alquilo con 1 a 5 4t omos de carbono, de forma especialmente preferente
significa metilo,

se obtienen si
(h)  se hace reaccionar un nitro-compuesto de la férmula(VII-d)

15

; (VIL-d)

en la que M, L? Ry n tienen los significados anteriormente indicados,
con hatogenuros de la férmula (X)

20
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Li—x? X)

en la que L* y X? tienen los significados anteriormente indicados,

en presencia de una base y en presencia de un diluyente.

Los halogenuros de la férmula (X) son conocidos.

Los compuestos de las férmulas (VII-a), (VII-b), (VII<) y (VII-d) son
subgrupos de nitro-compuestos de la férmula (VI[) y quedan abarcados por la
descripcin general de éstos compuestos. Las definiciones preferentes, especialmente
preferentes, etc son vélidas, de manera correspondiente en éste caso.

Los nitro-compuestos de la férmula (VIII) se obtienen, si

G) se halogenan hidroxiderivados de la férmula (XI)

O,N

L’ OH (XD)

en la que M y L’ tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente, en caso dado en presencia de un

aceptor de 4cido y, en caso dado, en presencia de un catalizador.

Los hidroxiderivados, necesarios como productos de partida para la realizaci6n
del procedimiento (j) segiin la invencién, estin definidos, en general, por medio de la
formila (XI). En éste formila (XI), M y L tienen preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferentes

0o bien como muy especialmente preferentes para estos restos en relacién con la

N3
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descripciénde los compuestos segin la invencit de la férmula (I) o bien de la férmila

(I).
Los hidroxiderivados de la férmmla (XI) se obtienen, si

&) se hacen reaccionar aromatos acifados de la formula (XII)

O,N

L o (X1

en la que M y L’ tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un agente reductor asf como, en caso dado, en presencia de un
10 diluyente, en caso dado en presencia de un 4cid o y, en caso dado, en presencia
de un catalizador.
Los derivados de anilina de la férmmla (III) pueden obtenerse también en
analogia con los procedimientos conocidos (véase la publicacionEP-A 0 737 682).
Procedimiento (b)
15 Si se emplean la N-[2-(hidroximetil)fenil]-1-metil-3-(trifliormetil)- 1H-pirazol-
4-carboxamida y ¢l 2-yodopropano como productos de partida, podrd representarse el

procedimiento segiin la invencién(b) por medio del esquema de férmulas siguiente:

7 N + 1 P e N H,
lNk|'~,| U _<CH: '\N /. i
/ OH ) 0~ cH,
H,C HyC

Las carboxamidas, necesarias como productos de partida para la realizaciéndel

20

n4
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procedimiento (b) segtin la invencién est4n defimdas, en general, por medio de la

férmula (IV). En ésta fémula (IV), M, L', Q y A tienen preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferente
o bien como muy especialmente preferentes para A en relacién con la descripci6n de 1s
compuestos segin la invenciénde la férmula (I).

Los compuestos, necesarios ademis como productos de parttda para la
realizacién del procedimiento (b) segiin la invenciénestin defimdos, en general, por
medio de la férmula (V). En ésta férmula (V), L? y R tienen preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente preferentes
o bien como muy especialmente preferentes para A en relacién con la decripcion de ls
compuestos segln la invencién de la férmula (I). Preferentemente Y significa cloro,
bromo, yodo, triflato (trifliormetilsulfonilo), mesilato (metilsulfonilo) o tosilato (4-
metilfenilsulfonilo), de forma especialmente preferente significa bromo, yodo o triflato
(trifliormetilsulfonilo).

Los compuestos de la férmula (V) son conocidos o pueden obtenerse segiin
procedimientos conocidos. Las carboxamidas de la férmula (IV) son nuevas. Estas se
obtienen, st !

(m) se hacen reaccionar derivados de 4cidos carboxilicos de la férmula (II)

A X' (I

en la que

Vis)
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A tiene los significados anteriormente indicados y

X'  significa hal6genoo hidroxi,

con derivados de anilina de la férmula (XIII)

H,N” :|:
1

L.._.H
Q (XIID)

en la que M, L' y Q tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un

agente de condensacifn, en caso dado en presencia de un aceptor de 4cid o y, en

caso dado, en presencia de un diluyente.

Los derivados de écid os carboxilicos de la férmula (II), necesarios como
productos de partida para la realizaciébndel procedimiento (m) segiin la invencién han
sido descritos ya en relaciéncon el procedimiento (a) segiin Ia invencién.

Los derivados de anilina, necesarios ademés como productos de partida para la
realizaciéndel procedimiento (m) segin la invencién, est4n definidos, en general, por
medio de la férmula (XIII). En ésta férmula (XII), M, L' y Q tienen preferentemente,
de forma especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente
aquellos significados que ya han sido citados para estos restos como preferentes, como
especialmente preferentes 0 bien como muy especialmente preferentes en relaciéncon
la descripciénde los compuestos segiin la invenci de la férmula (I).

Los derivados de anilina de la férmla (XIII) son conocidos o pueden obtenerse
segln procedimientos conocidos.

Procedimiento (c)
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Si se emplean la 3-(difliormetil)-N-{2-[(isopropiltio)metil]feni}-1-metil-1H-

pirazol-4-carboxamida y el cloro(oxo)acetato de etilo como productos de partida podréa
representarse el desarrollo del procedimiento (c) segln la invencién por medio del

esquema de formulas siguiente:

It — B,

Las hexilcarboxanilidas, necesarias como productos de partida para la

realizacién del procedimiento (c) segin la invencién, estin definidas, en general, por
10 medio de la férmula (I-a). En ésta féormula (I-a), M, L', Q, L%, R y A tienen

preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy

especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados para estos restos

como preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente

preferentes en relacién con la descripciénde los compuestos seglin la invenciénde la
15 férmula ().

Las hexilcarboxanilidas de la férmula (I-a) son igualmente compuestos segin la
invenciény constituyen un objeto de ésta solicitud. Estas pueden obtenerse segiin el
procedimiento (a) segiin la invencién(con R = hidrégeno).

Los halogenuros, necesarios ademis como productos de partida para la

20 realizaciéndel procedimiento (c) segin la invencidn, estdn definidos, en general, por
medio de la férmula (VI). En ésta férmula (VI), R tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos

significados que ya han sido citados para éste resto como preferentes, como
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especialmente preferentes o bien como muy especialmente preferentes en relaciéncon

1a descripcit de los compuestos segiin la invencid de la féemula (I-b). Preferentemente
X? significa cloro o bromo

Los halogenuros de la férmula (VI) son conocidos.
Condiciones de la reaccién.

Como diluyentes para la realizaciénde los procedimientos (a) y (m), segin la
invencién, entran en consideracién todos los disolventes orgé nicos inertes. A éstos
pertenecen, preferentemente los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos,
tales como por ejemplo el éter de petrdeo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina, los hidrocarburos
halogenados, tales como por ejemplo el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano, o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, la=  N-metilformanilida, 1la  N-metilpirrolidona o la
hexametilfésforotiamida.

Los procedimientos (a) y (m), segln la invencién, se llevan a cabo, en caso
dado, en presencia de un aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en
consideracién todas las bases inorginicas u orginicas usuales. A éstas pertenecen,
preferentementdiazabie, los hidruros, los hidré&idos, las amidas, los alcoholatos, los
acetatos, los carbonatos o los bicarbonatos de los metales alcalinotérreos o de los
metales alcalinos, tales como por ejemplo el hidruro de sodio, la amida de sodio, el
metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidr&ido de sodio,

el hidrkido de potasio, el hidroxid de amonio, el acetato de sodio, el acetato de
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potasio, el acetato de caicio, el acetato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato

de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de amonio
asf como las aminas terciarias, tales como la trimetilamina, la trietilamina, la
trubutilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-
metilpiperidina, la  N-metilmorfolina, 1la  N,N-dimetilaminopiridina, el
diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN), o el diazabicicloundeceno
(DBU).

Los procedimientos (a) y (m), segin la invencién, se llevan a cabo, en caso
dado, en presencia de un agente de condensacién adecuado. Como tales entran en
consideracion todos los agentes de condensacién empleables usualmente para este tipo
de reacciones de amidacién. De manera ejemplificativa pueden citarse los formadores
de halogenuro de acilo tales como el fosgeno, el tribromuro de f6sforo, el tricloruro de
foésforo, el pentacloruro de fésforo, el oxicloruro de f6sforo, el cloruro de oxalilo o el
cloruro de tionilo; los formadores de anhidridos tales como el cloroformiato de etilo,
el cloroformiato de metilo, el cloroformiato de isopropilo, el cloroformiato de
isobutilo 0 el cloruro de metanosulfonilo; las carbodiimidas, tal como la N,N’-
diciclohexilcarbodiimida (DCC) u otros agentes de condensaciénusuales, tales como el
pentéxicd de fésforo, el 4cido polifosféico, el N,N'-carbonildi imidazol, el 2-etoxi-N-
etoxicarbonil-1,2-dihidroquinolina (EEDQ), la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o
el hexafliorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

Los procedimientos (a) y (m), segin la invencidn, se lleva a cabo en caso dado
en presencia de un catalizador. De manera ejemplificativa pueden citarse la 4-
dimetilaminopiridina, el 1-hidroxi-benzotriazol o la dimetilformamida.

Las temperaturas de la reacciénen la realizacitn de los procedimientos (a) y

(m), segiin la invencién, pueden variar dentro de amplios lim ites. En general se trabaja



10

15

20

25

-57-
a temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C

hasta 80°C.

Para la realizaci6n del procedimiento (a) seglin la invencién, para la obtencién de
los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol del derivado del 4cido
carboxilico de la férmula (II), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente
desde 0,5 hasta 2 moles de derivado de anilina de la férmmla (III).

Para la realizaciéndel procedimiento (m) segiin la invencitn, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol del derivado del 4cido
carboxilico de la formula (II), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente
desde 0,5 hasta 2 moles de derivado de anilina de la formula (XIII).

Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (b), (c), (d) y (h),
segln la invencion, entran en consideraciéntodos los disolventes orgén icos inertes. A
éstos pertenecen, preferentemente los hidrocarburos alifat icos, aliciclicos o
arométicos, tales como, por ejemplo, el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el
ciclohexano, el metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina, los
hidrocarburos halogenados, tales como por ejemplo el clorobenceno, el
diclorobenceno, el diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano,
o el tricloroetano; los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-
butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el tretrahidrofurano, el 1,2-
dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-
dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, 1la N-metilformanilida, la N-
metilpirrolidona o 1a hexametilfésforotiamida.

Los procedimientos (b), (c), (d) y (h), seglin la invenci6n, se llevan a cabo, en
caso dado, en presencia de una base. Como tales entran en consideraci6n todas las

bases inorginicas u orginicas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los

25
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hidruros, los hidréxides, las amidas, los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los

bicarbonatos de los metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como por
ejemplo el hidruro de sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréxdo de sodio, el hidréxido de potasio, el
hidrésido de amonio, el acetato de sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, el
acetato de amonio, el carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de cesio, asi como las aminas
terciarias, tales como la trimetilamina, la trietilamina, la trubutilamina, la N,N-
dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el
diazabiciclononeno (DBN), o el diazabicicloundeceno (DBU).

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciénde los procedimientos (b), (c),
(d) y (h), segin la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se
trabaja a temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde
20°C hasta 110°C.

Para la realizacién del pocedimiento (b) segin la invenci6n, para la dbtencién de
los compuestos de la fémula (I), se emplean, por mol de la carboxamida de la férnula
(IV), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2 moles de
halogenuro de la férnula (V).

Para la realizacién del procedimiento (c) segiin la invencién, para la obtencién de
los compuestos de la fomula (I), se emplean, por mol de la hexilcarboxanilida de la
férmula (I-a), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2
moles de halogenuro de la férmla (VI).

Para la realizacién del pocedimiento (d) segin la invencién, para la cbtencién de

los compuestos de la fomula (III-a), se emplean, por mol del derivado de anilina de la

V20
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férmula (I1I-b), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2

moles de halogenuro de la férrula (VI).

Para la realizacion del pocedimiento (h) segin la invencién, para la dtenci6n de
los compuestos de la férmula (VII-c), se emplean, por mol de un nitro-compuesto de la
formula (VII-d), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta
2 moles de halogenuro de la fornula (X).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (e) segiin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente los hidrocarburos alifé ticos, aliciclicos o aromét icos, tales como,
por ejemplo, el éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; éteres, tales como
dietiléter, diisopropiléter, metil-t-butiléter, el metil-terc_-amiléter, el dioxano, el
tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; las amidas,
tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida,
la N-metilpirrolidona o la hexametilfosforotriamida; los sulféxidos, tal como el
dimetilsulféxicb, las sulfonas tal como el sulfolano; los alcoholes, tales como el
metanol, el etanol, el n- o iso-propanol, el n-, iso-, sec.- o terc.-butanol, el etanodiol,
el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el
dietilenglicolmonoetiléter, el trietilenglicol, sus mezclas con agua o el agua pura.

El procedimiento (e) segiin la invencién se lleva a cabo en presencia de un
metal. Como tales entran en consideracioén los metales de transicin, tales como, por
ejemplo, el paladio, el platino, el rodio, el niquel (niquel Raney), el hierro, el
cobalto, el rutenio, el iridio el cinc o el osmio. Los metales pueden estar enlazados
sobre materiales de soporte, tales como, por ejemplo, carbones, resinas, zeolitas,

sulfatos alcalinos o alcalinotérreos.

123
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El procedimiento (e) segin la invencién se lleva a cabo en presencia de un

agente reductor. Como tales entran en consideracién, preferentemente, el hidrégeno
elemental, las sales de formiato, preferentemente sales de formiatos alcalinos, tal
como, por ejemplo, el formiato de sodio, asf como también el formiato de amonio o
incluso los hidruros metilicos o bien los hidruros metdlicos complejos, tales como,
por ejemplo, el hidruro de litio y de aluminio, el borohidruro de sodio.

El procedimiento (e} segiin la invencién puede llevarse a cabo en presencia de
dcidos. Como tales entran en consideracién, preferentemente, icidos organicos, tales
como, por ejemplo, el dcido férmico, el 4cido acético, el dcido ascObico asi como
también los 4cido s minerales, tal como, por ejemplo el 4ci do clorhidrico o el 4cido
sulfiirico.

El procedimiento (€) segiin la invenciénpuede llevarse a cabo en presencia de
bases. Como tales entran en consideracién, preferentemente, las bases orgénicas, tal
como, por ejemplo, la piridina, asi como también las soluciones acuosas de los
hidrésxdos alcalinos o alcalinotérreos, tales como, por ejemplo, el hidréido de sodio o
el hidréxid de bario.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (e), segiin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C
hasta 200°C.

Cuando se utilice hidrégno elemental, el procedimiento (e) segin la invencién
se llevard a cabo bajo una presith de hidr6gem comprendida entre 0,5 y 200 bares,
preferentemente entre 1 y 100 bares.

Para la realizacion del procedimiento (€) segiin la invenci6n, para la obtencién de

los compuestos de la férmula (III-b), se emplean, por mol del derivado de un nitro-
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compuesto de la f6mula (VII), en general, desde 0,8 hasta 1.000 moles,

preferentemente desde 1 hasta 500 moles del agente reductor (formiato de amonto,
hidruro, etc).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (f) segiin la invencién,
entran en consideracion todos los disolventes organicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente los hidrocarburos alifé ticos, aliciclicos o aromit icos, tales como,
por ejemplo, el éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados, tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amuléter, el dioxano, el tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano
0 anisol, amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-
metilformanilida, la N-metilpirrolidona o la hexametilfosforotriamida.

El procedimiento (f), segGn la invencién, se lleva a acabo en presencia de una
base. Como tales entran en consideracion todas las bases inorginicas u orgéanicas
usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros, los hidréxdos, las amidas,
los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los bicarbonatos de los metales
alcalinotérreos 0 de los metales alcalinos, tales como por ejemplo el hidruro de sodio,
la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de potasio,
el hidréxid de sodio, el hidréxido de potasio, el hidréxid de amonio, el acetato de
sodio, el acetato de potasio, el acetato de calcio, el acetato de amonio, el carbonato de
sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, el bicarbonato de sodio o el
carbonato de cesio, asi como las aminas terciarias, tales como la trimetilamina, Ia

trietilamina, la trubutilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la
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piridina, la N-metilpiperidina, la N-metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el

diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN), o el diazabicicloundeceno
(DBU).

Las temperaturas de la reaccifnen la realizaciéndel procedimiento (f), segtn la
invenci6n, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 200°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C
hasta 150°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (f) segiin la invenci6n, para la obtenciénde
los compuestos de la fomula (VII), se emplean, por mol de un nitro-compuesto de la
férmmla (VIII), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2
moles de un compuesto de la férnula (IX).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (g) segGn la invenci6n,
entran en consideracién todos los disolventes orginicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente los hidrocarburos alif ticos, aliciclicos o aromit icos, tales como,
por ejemplo, el éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; éteres, tales como el
dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el
tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; las amidas, tales
como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la
N-metilpirrolidona o la hexametilfosforotriamida; los sulféxidos, tal como el
dimetilsulf6xid; las sulfonas tal como el sulfolano.

El procedimiento (g), segiin la invencién, se lleva a cabo en presencia de un
agente oxidante. Como tales entran en consideracién todos los agentes oxidantes
orgénicos e inorgénic os, preferentemente el oxigeno elemental, el ozomo, los

perdxidos, tales como, por ejemplo, el peroxido de hidrégeno, el 4cido m-

120



10

15

20

25

-63-
cloroperbenzoico, el per6xidode benzoilo, el peréxidode terc.-butilo; la lejia de cloro

(hipoclorito de sodio); las sales de cromo tales como, por ejemplo, el 6xido de
cromo(VI), el 4cido crémico, el dicromato de sodio, el clorocromato de piridinio; las
sales de manganeso, tales como, por ejemplo, €l permanganato de potasio, la
pirolusita; el diéxido de selenio; los yodatos y los peryodatos; el peroxodisulfato de
potasio.

El procedimiento (g), segin la invenci6n, puede llevarse a cabo en presencia de
un 4cido. Com o tales entran en consideracién, peferenternente, los 4cido s orgénicos,
tales como, por ejemplo, el icido férmico, el 4cido acético, el 4ci do ascérbico, asi
como también los 4cido s minerales tales como, por ejemplo, ¢l 4cido clorhidrico o el
icido sulftrico.

El procedimiento (g), segiin la invencién, puede llevarse a cabo en presencia de
bases. Como tales entran en consideracitn, preferentemente las bases orgénicas tal
como, por ejemplo, la piridina asf com o, también, las soluciones acuosas de hidréxidos
de los metales alcalinos o de los metales alcalinotérreos tales como, por ejemplo, el
hidréxido de sodio o el hidréxilo de bario.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (g), segiin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde -20°C
hasta 100°C.

Para la realizacion del pocedimiento (g) segin la invenci6n, para la dtencién de
los compuestos de la f6rmula (VII-a), se emplean, por mol de un nitro-compuesto de la
férmula (VII-b), en general, desde 0,6 hasta 10 moles, preferentemente desde 0,8 hasta
5 moles de agente oxidante.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (j) segin la invencién
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entran en consideracién todos los disolventes orgdnicos inertes. A estos pertenecen,

preferentemente los hidrocarburos alifa ticos, aliciclicos o aromit icos, tales como,
por ejemplo, el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados, tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, ¢l cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, la  N-metilformanilida, la  N-metilpirrolidona o la
hexametilfosforotriamida.

El procedimiento (j) segin la invencifn se lleva a cabo en presencia de de un
aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en consideracién todas las bases
inorgén icas u orgén icas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros,
los hidréxdos, las amidas, los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los
bicarbonatos de los metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como, por
ejemplo, el hidruro de sodio, la amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréxdo de sodio, el hidréxido de potasio, el
hidréydo de amonio, el acetato de sodio, el acetato de potasio, €l acetato de calcio, el
acetato de amomnio, €l carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de amonio, asi como las aminas
terciarias, tales como la trimetilamina, la trietilamina, la trubutilamina, la N,N-
dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el

diazabiciclononeno (DBN), o el diazabicicloundeceno (DBU).
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El procedimiento (j), segin la invencién, se lleva a cabo en presencia de un

agente de halogenacién adecuado. Como tales entran en consideracién los agentes de
halogenaci6n empleables usualmente para este tipo de reacciones de halogenacion. De
manera ejemplificativa pueden citarse los formadores de halogenuro tales como el
fosgeno, el tribromuro de fésforo, el tricloruro de f6sforo, el pentacloruro de fésforo, el
oxicloruro de f6sforo, el cloruro de oxalilo o el cloruro de tionilo; los formadores de
anhidridos tales como el cloroformiato de etilo, el cloroformiato de metilo, el
cloroformiato de isopropilo, el cloroformiato de isobutilo o el cloruro de
metanosulfonilo, u otros agentes de condensacicn usuales, tales como ¢l pentéxido de
fosforo, el 4cido polifosférico, el N,N'-carboni Idiimidazol, la 2-etoxi-N-etoxicarbonil-
1,2-dihidroquinolina (EEDQ), 1la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o el
hexafliorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

El procedimiento (j) se lleva a cabo, en caso dado, en presencia de un
catalizador. De manera ejemplificativa pueden citarse la 4-dimetilaminopiridina, el 1-
hidroxi-benzotriazol o la dimetilformamida.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (j), segan la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre 0°C y 200°C, preferentemente a temperaturas desde

0°C hasta 150°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (j), segiin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (VIII), se emplean, por mol de un hidroxi-derivado de
la férmula (XI), en general, desde 0,2 hasta 10 moles, preferentemente desde 0,5 hasta
5 moles de agente de halogenacién.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (k) segiin la invencién,

entran en consideracion todos los disolventes orginicos inertes. A estos pertenecen,
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preferentemente los hidrocarburos alifat icos o aliciclicos, tales como, por ejemplo, el

éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano, el
benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos halogenados, tales
como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el diclorometano, el
cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano; los éteres, tales
como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el
dioxano, el tretrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol o
las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-
metilformanilida, la N-metilpirrolidona o la hexametilfosforotriamida; alcoholes, tales
como metanol, etanol, iso-propanol

El procedimiento (k) segin la invencih se lleva a cabo en presencia de un
agente reductor adecuado. Como tales entran en consideracién agentes reductores
inorgin icos u orgéinic os. A estos pertenecen, preferentemente, los hidruros de los
metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tal como, por ejemplo, el hidruro de
sodio, o los hidruros complejos, tales como, por ejemplo, el hidruro de litio y de
aluminio, el borohidruro de sodio, el cianoborohidruro de sodio, el hidruro de
diisobutil-aluminio, el borano, el diborano o los complejos de borano, tal como, por
ejemplo, el borano-piridina, los silanos, tal como, por ejemplo, el trietilsilano, los

metales, tales como, por ejemplo, el sodio, el litio, €l cinc, €l hierro o el hidrégeno.

El procedimiento (k) segin la invencith se lleva a cabo en presencia de un
4cido adecuado o de un 4cido de Lewis. Como tales entran en consideraciéntodos los
icidos/4cido s de Lewis empleables usualmente para tales reducciones realizadas por
medio de 4cidos/dcidos de Lewis. De manera ejemplificativa pueden citarse el 4cido
clorhidrico, el 4cido acético, el 4cido trifluoracético, el trifluoruro de boro o los

trifluoruros de boro complejos tal como, por ejemplo, ¢l eterato de trifluoruro de boro,
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el tricloruro de aluminio, el tricloruro de cerio, compuestos del titanio inorgénicos u

organicos tal como, por ejemplo, el tetraisopropilato de titanio

El procedimiento (k) segiin la invencit se lleva a cabo en presencia de un
catalizador. De manera ejemplificativa pueden citarse metales o sales metélicas,
especialmente los metales de transiciéno sus sales, tales como, por ejemplo, €l platino,
el paladio, el niquel (niquel Raney), el iridio, el rodio, el osmio, el hierro, el rutenio,
el cobalto. Estos metales o bien las sales metélic as pueden estar enlazados o aplicados
en caso dado, también, sobre resinas o sobre superficies o bien sobre materiales de
soporte (por ejemplo carbones).

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (k), segiin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 200°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C hasta
150°C.

Cuando se utilice hidrégeno como agente reductor, la presién en el
procedimiento (k) puede variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a se
ileva a presiones comprendida entre 1 bar y 300 bares, preferentemente comprendida
enire 1 bar y 100 bares.

Para la realizaciéndel procedimiento (k), segin la invencion, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (XI) se emplean, por mol de un aromato acilado de la
férmula (XII), en general, desde 0,2 hasta 10 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 5
moles del agente reductor.

Cuando no se diga otra cosa, se llevaréd n a cabo todos los procedimientos segin
la invencith, en general, bajo presith normal. No obstante es posible, también, trabajar
bajo presita mas elevada o a presith mas reducida - en general comprendida entre 0,1 bar

y 10 bares -.
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Los productos segfin la invencith presentan un potente efecto microbicida y

pueden emplearse en la pra ctica para combatir microorganismos indeseables, tales como
hongos y bacterias, en la proteccit de las plantas y en la proteccid de los materiales.

Los agentes fungicidas se emplean en la proteccin de las plantas para la lucha
contra los Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes,
Ascomyicetes, Basidiomycetes y Deuteromycetes.

Los agentes bactericidas se emplean en la proteccitn de las plantas para combatir
Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, Enterobacteriaceae,  Corynebacteriaceae y
Streptomycetaceae.

Pueden citarse 2 modo de ejemplo, pero sin ningin card cter limitativo, algunos
patégenos de enfermedades fiingicas y bacterianas, que entran dentro de las definiciones
generales anteriormente enumeradas:
tipos de Xanthomonas, tales como por ejemplo Xanthomonas campestris pv. oryzae;
tipos Pseudomonas, tales como por ejemplo Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
tipos de Erwinia, tales como por ejemplo Erwinia amylovora;
tipos de Pythium, tal como por ejemplo Pythium ultimun;
tipos de Phytophtora, tal como por ejemplo Phytophthora infestans;
tipos de Pseudoperonospora, tales como por ejemplo Pseudoperonospora humuli o
Pseudoperonospora cubensis;
tipos de Plasmopara, tal como por ¢jemplo Plasmopara viticola;
tipos de Bremia, tal como por ejemplo Bremia lactucae;
tipos de Peronospora, tales como por ejemplo Peronospora pisi o P. brassicae;
tipos de erisife, tal como por ejemplo Erysiphe graminis;
tipos de Sphaerotheca, tal como por ejemplo Sphaerotheca fuliginea;
tipos de Podosphaera, tal como por ejemplo Podosphaera leucotricha;
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tipos de Venturia, tal como por ejemplo Venturia inaequalis;

tipos de Pyrenophora, tal como por ejemplo Pyrenophora teres o P. graminea;
(forma de conidios, Drechslera, sintnimo: Helminthosporiumy);
tipos de Cochliobolus, tal como por ejemplo Cochliobolus sativus
(forma de conidios, Drechslera, sinthimo: Helminthosporium),
tipos de Uromyces, tal como por ejemplo Uromyces appendiculatus;
tipos de Puccinia, tal como por ejemplo Puccinia recondita;
tipos de Sclerotinia, tal como por ejemplo Sclerotinia sclerotiorum;
tipos de Tilletia, tal como por ejemplo Tilletia caries;
tipos de Ustilago, tal como por ejemplo Ustilago nuda o Ustilago avenae,
tipos de Pellicularia, tal como por ejemplo Pellicularia sasakii;
tipos de Pyricularia, tal como por ejemplo Pyricularia oryzae;
tipos de Fusarium, tal como por ejemplo Fusarium culmorum,
tipos de Botrytis, tal como por ejemplo Botrytis cinerea;
tipos de Septoria, tal como por ejemplo Septoria nodorum;
tipos de Leptosphaeria, tal como por ejemplo Leptosphaeria nodorum;
tipos de Cercospora, tal como por ejemplo Cercospora canescens;
tipos de Alternaria, tal como por ejemplo Alternaria brassicae;
tipos de Pseudocercosporella, tal como por ejemplo Pseudocercosporella herpotrichoides,
tipos de Rhizoctonia, tal como por ejemplo Rhizoctonia solani
Los productos activos segin la invencitn presentan también un potente efecto
reforzador en las plantas. Estos son adecuados, por lo tanto, para movilizar las fuerzas de
resistencia propias de las plantas contra ¢l ataque de los microorganismos indeseables.
Se entenderdn en este contexto por productos reforzadores de las plantas

(inductores de resistencia) aquellas substancias que sean capaces de estimular el sistema
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inmunolgico de las plantas de tal manera que, las plantas tratadas desarrollen una amplia

resistencia contra los microorganismos cuando se produzca una inoculaci ulterior con
estos microorganismos indeseables.

Debe entenderse por microorganismos indeseables, en el caso presente, hongos
fitopat(genos, bacterias y virus. Los productos segiin la invencih pueden emplearse, por
lo tanto, para generar resistencia en las plantas, dentro de un lapso de tiempo
determinado a partir del tratamiento, contra el ataque debido a los pat@enos citados. El
lapso de tiempo, dentro del cual se provoca su resistencia, se extiende, en general, desde
1 hasta 10 dias, preferentemente desde 1 hasta 7 dias desde €l tratamiento de las plantas
con los productos activos.

La buena compatibilidad con las plantas y los productos activos a las
concentraciones necesarias para la lucha contra las enfermedades de las plantas permite
un tratamiento de las partes aéreas de las plantas, de plantones y semillas y del suelo.

En este caso pueden emplearse los productos activos, segiin la invencid, con un
éxito especialmente bueno para la lucha contra las enfermedades de los cereales, tales
como, por ejemplo, contra tipos de Puccinia y de las enfermedades de las plantaciones de
vifedos, de frutales y de hortalizas, tal como, por ejemplo, contra tipos de Botrytis, de
Venturia o de Alternaria.

Los productos activos segiin la invencit son adecuados también para aumentar el
rendimiento de las cosechas. Adema4 s tiene una baja toxicidad y presentan una buena

compatibilidad para con las plantas.

Los productos activos, segln la invencitn, pueden emplearse, en caso dado, en
determinadas concentraciones y cantidades de aplicacicn, también como herbicidas, para
influenciar el crecimiento de las plantas, asi como para la lucha contra las pestes

animales. Estos pueden emplearse en caso dado, también, a modo de productos
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intermedios y de producto de partida para la sintesis de otros productos activos.

De conformidad con la invencifn pueden tratarse todas las plantas y las partes de
las plantas. Por plantas se entenderd n en este caso todas las plantas y poblaciones de
plantas, tales como plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusita de las plantas
de cultivo de origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden
obtener mediante los métodos convencionales de cultivo y de optimacid o por medio de
métodos biotecnolgicos y de ingenieria genética, con inclusitn de las plantas transgénicas
y con inclusitn de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no por medio del
derecho de proteccitn de variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse
todas las partes y Gganos aéreos y subterra neos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y raices, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos,
troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asi como raices, tubérculos y
rizomas. A las partes de las plantas pertenecen también las cosechas asi como material de
reproduccith vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos
y semullas.

El tratamiento segin la invencitn de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo de forma directa o por accifn sobre el medio ambiente,
el biotopo o el recinto de almacenamiento segin los métodos de tratamientos usuales, por
ejemplo mediante inmersi, pulverizado, evaporacit, nebulizado, esparcido, aplicacit a
brocha y, en el caso del material de reproduccin, especialmente en el caso de las
semillas, adema4 s por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos segiin la invencién pueden emplearse en la proteccion de los
materiales industriales contra el ataque y la destrucciéndebidos a los microorganismos
indeseables.

Se entenderd n por materiales industriales en el presente contexto los materiales
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no vivos, que hayan sido elaborados para el empleo en la técnica. A modo de ejernplo los

materiales técnicos, que quedarian protegidos contra las modificaciones o destrucciones
microbianas por medio de los productos activos seglin la invencitn, son pegamentos,
colas, papel y cart(n, textiles, cuero, madera, pinturas y articulos de material sintético,
lubrificantes en frio y otros materiales En el 4 mbito de los materiales a ser protegidos
pueden citarse también partes de instalaciones de produccit, por ejemplo circuitos
cerrados de agua de refrigeracin, que puedan quedar perjudicados por la multiplicacitn
de los microorganismos. En el 4 mbito de la presente invencit pueden citarse a modo de
materiales técnicos preferentemente pegamentos, colas, papel y cartones, cuero, madera,
pinturas, lubrificantes en frio y lfquidos caloportadores, de forma especialmente
preferente la madera.

Como microorganismos, que pueden provocar la descomposicid o la modificacitn
de los materiales técnicos, pueden citarse a modo de ejemplos bacterias, hongos,
levaduras, algas y organismos mucilaginosos. Preferentemente los productos activos
seglin la invencitn actan contra hongos, especialmente contra mohos, hongos
coloreadores y destructores de la madera (Basidiomycetes) asi como contra organismos
mucilaginosos y algas.

A modo de ejemplo pueden citarse los microorganismos de los tipos siguientes:
Alternaria, tal como Alternaria tenuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,
Chaetomium, tal como Chaetomium globosum,
Coniophora, tal como Coniophora puetana,
Lentinus, tal como Lentinus tigrinus,
Penicillium, tal como Penicillum glaucum,

Polyporus, tal como Polyporus versicolor,
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Aureobasidium, tal como Aureobasidium pullulans,

Sclerophoma, tal como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, tal como Trichoderma viride,
Escherichia, tal como Escherichia coli,
Pseudomonas, tal como Pseudomonas aeruginosa,
Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

Los productos activos pueden transformarse, en funcida de sus respectivas
propiedades fisicas y/o quimicas, en las formulaciones usuales tales como soluciones,
emulsiones, suspensiones, polvos, espumas, pastas, granulados, aerosoles,
microencapsulados en materiales polimeros y en masas de recubrimiento para semillas,
asi como formulaciones de nebulizado en frio y en caliente en volumen ultra-bajo
(ULV).

Estas formulaciones se preparan de forma conocida, por ejemplo por mezcla de
los productos activos con agentes extendedores, es decir disolventes liquidos, gases
licuados, que se encuentran a presith y/o materiales de soporte sdidos, en caso dado con
empleo de agentes tensioactivos, es decir emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes
generadores de espuma. Cuando se utilice el agua como agente entendedor, podrd n
emplearse también disolventes orgé nicos como disolventes auxiliares. Como disolventes
liquidos entran en consideracitn fundamentalmente: los hidrocarburos aroma ticos, tales
como el xileno, el tolueno, o las alquilnaftalinas, los hidrocarburos aromé ticos clorados
o los hidrocarburos alifa ticos clorados. Tales como €l clorobencenos, el cloroetileno o el
cloruro de metileno, los hidrocarburos alifi ticos tales como el ciclohexano o las
parafinas, por ejemplo las fracciones de petrdeo, los alcoholes, tales como el butanol o el
glicol, asi como sus éteres y ésteres, las cetonas tales como la acetona, la metiletilcetona,

la metilisobutilcetona o la ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares, tales como

)
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la dimetilformamida y el dimetilsulfixido asi como el agua. Por agentes extendedores o

materiales de soporte gaseosos licuados se quieren indicar aquellos que son gaseosos a
temperatura normal y bajo presin normal, por ejemplo los gases propulsores para
aerosol, tales como los hidrocarburos halogenados tales como el butano, el propano, el
nitrgeno y el dikido de carbono. Como materiales de soporte sdidos entran en
consideracién, por ejemplo, las harinas minerales naturales, tales como los caolines, las
arcillas, el talco, las cretas, el cuarzo, la attapulgita, la montmorillonita o la tierra de
diatomeas y las harinas minerales sintéticas, tales como el 4 cido silicico altamente
dispersado, el &ido de aluminio y los silicatos. Como materiales de soporte sdido para
granulados entran en consideraci(a’ por ejemplo, minerales quebrados y fracciones tal
como la calcita, el mé rmol, la piedra pinez, la sepiolita, la dolomita, asi como
granulados sintéticos constituidos a partir de harinas inorgi nicas y orgd nicas asi como
granulados constiudos a partir de material orga nico tales como el serrin, las c4 scaras
de nueces de coco, las panochas de mafz y los tallos de tabaco. Como agentes
emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consideracith: por ejemplo los
emulsionantes no ifnicos y anithicos, tales como los ésteres de los 4 cidos grasos
polioxietilenados, los éteres de alcoholes grasos polioxietilenados, por ejemplo el
alquilaril-poliglicoléter, los sulfonatos de alquilo, los sulfatos de alquilo, los sulfonatos de
arilo, asi como los hidrolizados de albimina. Como dispersantes entran en consideracifn,
por ejemplo las lejias sulfi ticas de lignina y la metilcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse adhesivos tales como la
carboximetilcelulosa, los poli meros naturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en
forma de 14 tex, tales como la goma aré biga, el alcohol polivinilico, el acetato de
polivinilo asf como los fosfoli pidos naturales, tales como la cefalina y la lecitina y los

fosfoli pidos sintéticos. Otros aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

4z
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Pueden emplearse colorantes tales como los pigmentos inorgé nicos, por ejemplo

el &ido de hierro, el &ido de titanio, el azul de ferrocianuro y los colorantes orgé nicos
tales como los colorantes de alizarina, los colorantes azoicos y los colorantes de
ftalocianina met4 licos y materiales nutrientes en trazas, tales como las sales de hierro, de
manganeso, de boro, de cobre, de cobalto, de molibdeno, de cinc.

Las formulaciones contienen en general entre 0,1 y 95 por ciento en peso de
producto activo, preferentemente entre 0,5y 90 %.

Los productos activos segin la invencit pueden emplearse como tales o en sus
formulaciones también en mezcla den fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas o
insecticidas conocidos, para ampliar, de este modo, por ejemplo el espectro de actividad
o el desarrollo de la resistencia. En muchos casos se obtienen efectos sinérgicos, es decir
que la actividad de Ia mezcla es mayor que la actividad de los componentes individuales.

Como componentes de mezcla entran en consideracih, por ejemplo, los
compuestos siguientes:

Fungicidas:

2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;
Amidoflumet;  Ampropylfos;  Ampropylfos-potasio; ~ Andoprim;  Anilazine;
Azaconazole; Azoxystrobin, Benalaxyl; Benalaxyl-M; Benodanil, Benomyl;
Benthiavalicarb-isopropilo; Benzamacril; Benzamacril-isobutilo; Bilanafos; Binapacryl;
Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate;
Butylamine; polisulfuro de calcio; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim;
Carboxin; Carpropamid; Carvone; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole;
Chloroneb; Chlorothalonil; Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid;
Cymoxanil; Cyproconazole; Cyprodmnil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb;

Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen, Diclocymet; Diclomezine; Dicloran;
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Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim; Dimethirimol; Dimethomorph;

Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M; Dinocap; difenilamina; Dipyrithione;
Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon; Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam;
Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol;
Fenbuconazole, Fenfuram; Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil;
Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil;
Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin, Fluquinconazole; Flurprimidol;
Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodio;
Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbanil; Furmecyclox; Guazatine;
hexaclorobenceno, Hexaconazole, Hymexazol; Imazalil; Imibenconazole; Iminoctadine
triacetato; Iminoctadine tris(albesil; Iodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione;
Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane; Isovaledione;, Kasugamycin; Kresoxim-
metilo; Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl,
Metalaxyl-M; Metconazole; Methasulfocarb; Methfuroxam; Metiram;
Metominostrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin; Natamycin;
Nicobifen; Nitrothal-1sopropilo; Noviflumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin;
Oxadixyl; 4cido Oxolinico; Oxpoconazole; Oxycarboxin; Oxyfenthiin; Paclobutrazol;
Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin;
Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim, Probenazole; Prochloraz; Procymidone;
Propamocarb;  Propanosine-sodio;  Propiconazole;  Propineb;  Proquinazid;
Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole;
Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis;
Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo, Thiram,;

Tioxymid; Tolclofos-metilo; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil;
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Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole;

Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin, Zineb; Ziram;
Zoxamide; (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propinil]oxi]-3-metoxifenil]etil]-3-metilo-
2-[(metil-sulfonil)amino]-butanoamida, 1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona; 2,3,5,6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina; 2-amino-4-metilo-N-fenil-5-tiazolcarboxamida; 2-
cloro-N-(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil- 1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida; 3,4,5-
tricloro-2,6-piridindicarbonitrilo; Actinovate; cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-
1-il)-cicloheptanol; 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-
carboxilato de metilo; carbonato monopotasico;  N-(6-metoxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida; = N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaspiro[4.5]decan-3-amina;
tetratiocarbonato de sodio; asi como sales de cobre y preparaciones de cobre, tales
como mezclas de Bordeaux; hidrézdo de cobre; naftenato de cobre; oxicloruro de
cobre; sulfato de cobre; Cufraneb; 6xidode cobre; Mancopper; oxina de cobre.
Bactericidas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, #4cido furanocarboxilico, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,
Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas / acaricidas / nematicidas:

1. Inhibidores de acetilcolinaesterasa (AChE)

1.1 Carbamatos (por ejemplo Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb,
Aminocarb, Azamethiphos, Bendiocarb, Benfuracarb, Bufencarb, Butacarb,
Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl, Carbofuran, Carbosulfan, Chloethocarb,
Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Dimetilan, Ethiofencarb, Fenobucarb,
Fenothiocarb, Formetanate, Furathiocarb, Isoprocarb, Metam-sodio, Methiocarb,

Methomyl, Metolcarb, Oxamyl, Pirimicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb,

45
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Thiofanox, Triazamate, Trimethacarb, XMC, Xylylcarb)

1.2 Organofosfatos (por ejemplo Acephate, Azamethiphos, Azinphos (-metilo, -etilo),
Bromophos-etilo, Bromfenvinfos (-metilo), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion,
Chlorethoxyfos, Chlorfenvinphos, Chlormephos, Chlorpyrifos (-metilo/-etilo),
Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Chlorfenvinphos, Demeton-S-metilo,
Demeton-S-metilsulfona, Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos/DDVP,
Dicrotophos, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, EPN, Ethion,
Ethoprophos, Etrimfos, Famphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fenthion,
Flupyrazofos, Fonofos, Formothion, Fosmethilan, Fosthiazate, Heptenophos,
Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos, Isopropyl O-salicylate, Isoxathion,
Malathion, Mecarbam, Methacrifos, Methamidophos, Methidathion, Mevinphos,
Monocrotophos, Naled, Omethoate, Oxydemeton-metilo, Parathion (-metilo/-etilo),
Phenthoate, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim,
Pirimiphos (-metilo/-etilo}, Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Prothiofos,
Prothoate, Pyraclofos, Pyridaphenthion, Pyridathion, Quinalphos, Sebufos, Sul.fotep,
Sulprofos, Tebupirimfos, Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon,
Triazophos, Triclorfon, Vamidothion)

2. Moduladores del canal de sodio /bloqueantes del canal de sodio en Juncionde la
tension

2.1 Piretroides (por ejemplo Acrinathrin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-
Cyfluthrin, Bifenthrin, Bioallethrin, Bioallethrin-S-ciclopentilo-isénero,
Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Chlovaporthrin, Cis-Cypermethrin,
Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin,
Cypermethrin (alfa-, beta-, theta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltamethrin,

Empenthrin (isémero 1R), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin,

(277
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Fenpyrithrin, Fenvalerate, Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Flumethrin,

Fluvalinate, Fubfenprox, Gamma-Cyhalothrin, Imiprothrin, Kadethrin, Lambda-
Cyhalothrin, Metofluthrin, Permethrin (cis-, trans-), Phenothrin (isérero 1R-trans),
Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, Pyresmethrin, Resmethrin, RU 15525,
Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethrin, Tetramethrin (is6énero 1R),
Tralomethrin, Transfluthrin, ZXI 8901, Pyrethrins (pyrethrum))

2.2 Oxadiazinas (por ejemplo Indoxacarb)

3. Agomistas/-antagonistas del receptor de la acetilcolina

3.1 Cloronicotinilos/ neonicotinoides (por ejemplo Acetamiprid, Clothianidin,
Dinotefuran, Imidacloprid, Nitenpyram, Nithiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam)

3.2 Nicotine, Bensultap, Cartap

4. Moduladores del receptor de la acetilcolina

4.1 Spinosinas (por ejemplo Spinosad)

5. Antagonistas del canal de cloruro controlados por GABA

5.1 Organocloruros ciclodiénicos (por ejemplo Camphechlor, Chlordane, Endosulfan,
Gamma-HCH, HCH, Heptachlor, Lindane, Methoxychlor

5.2 Fiproles (por ejemplo Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole)

6. Activadores del canal de cloruro

6.1 Mectinas (por ejemplo Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectin-benzoato,
Ivermectin, Milbemectin, Milbemycin)

7. Miméticos de la hormona juvenil

(por ejemplo Diofenolan, Epofenonane, Fenoxycarb, Hydroprene, Kinoprene,
Methoprene, Pyriproxifen, Triprene)

8. Agonistas/disruptoes de Ecdyson

8 1 Daacilhidrazinas (por ejemplo Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide,
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Tebufenozide)

9. Inhibndores de la biosintesis de la quitina

9.1 Benzoilureas (por ejemplo Bistrifluron, Chlofluazuron, Diflubenzuron, Fluazuron,
Flucycloxuron, Flufenoxuron, Hexaflumuron, Lufenuron, Novaluron, Noviflumuron,
Penfluron, Teflubenzuron, Triflumuron)

9.2 Buprofezin

9.3 Cyromazine

10. Inhubidores de la fosforilacidénoxidante, disruptores de ATP

10.1 Diafenthiuron

10.2 Organotinas (por ejemplo Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin- oxido)

11. Desacopladores de la fosforilacién oxidante mediante interrupcion de gradiente
protonico de H

11.1 Pirroles (por ejemplo Chlorfenapyr)

11.2 Dinitrofenoles (por ejemplo Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)

12. Inhibidores del transporte electronicoen el lado I

12.1 METI's (por ejemplo Fenazaquin, Fenpyroximate, Pyrimidifen, Pyridaben,
Tebufenpyrad, Tolfenpyrad)

12.2 Hydramethylnone

12.3 Dicofol

13. Inhibidores del transporte electrénicoen el lado II

13.1 Rotenone

14. Inhubidores del transporte electrénicoen el lado 111

14 1 Acequinocyl, Fluacrypyrim

15. Disruptores microbianos de la membrana intestinal de los insectos

cepas de Bacillus thuringiensis
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16. Inhibidores de la sintesis de las grasas

16.1 Acidos tetrénicos (por ejemplo Spirodiclofen, Spiromesifen)

16.2 Acidos tetram icos [por ejemplo carbonato de 3-(2,5-dimetilfenil)-8-metoxi-2-
oxo-1-azaespiro[4.5)dec-3-en-4-il etilo (alias: Carbomc acid, 3-(2,5-dimethylphenyl)-
8-methoxy-2-0xo-1-azaspiro[4.5]dec-3-en-4-yl ethyl ester, CAS-Reg.-No.: 382608-10-
8) and Carbonic acid, cis-3-(2,5-dimethylphenyl)-8-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]dec-
3-en4-yl ethyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1)]

17. Carboxamidas

(por ejemplo Flonicamid)

18. Agonistas octopaminérgicos

(por ejemplo Amitraz)

19. Inhibidores de la ATPase estimulados por magnesio

(por ejemplo Propargite)

20. Ftalamidas

(por ejemplo  N2-[1,1-dimetil-2-(metilsulfonil)etil]-3-yodo-N'-[2-metil-4-[1,2,2,2-
tetraflior- 1-(triflGormetil)etil]fenil]-1,2-bencenodicarboxamida (CAS-Reg.-No.:
272451-65-7))

21. Andlogos de la nereistoxina

(por ejemplo Thiocyclam hidrégenooxalato, Thiosultap-sodio)

22. Productos biologica, hormonas o feromonas

(por ejemplo Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarrhizium
spec., Paecilomyces spec., Thuringiensin, Verticillium spec.)

23. Productos activos con mecamsmos de actuacion no conocidos o que no son
especificos

23.1 Agentes para la gasificacion (por ejemplo fosfuro de aluminio, bromuro de
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metilo, fluoruro de sulfurilo)

23.2 Inhibidores selectivos de la ingesta (por ejemplo Cryolite, Flonicamid,
Pymetrozine)
23.3 Inhibidores del crecimiento de los 4caros (por ejemplo Clofentezine, Etoxazole,
Hexythiazox)
23.4 Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate,
Buprofezin, Chinomethionat, Chlordimeform, Chlorobenzilate, Chloropicrin,
Clothiazoben, Cycloprene, Dicyclanil, Fenoxacrim, Fentrifanil, Flubenzimine,
Flufenerim, Flutenzin, Gossyplure, Hydramethylnone, Japonilure, Metoxadiazone,
Petroleum, Piperonyl butoxide, oleato de potasio, Pyridalyl, Sulfluramid, Tetradifon,
Tetrasul, Triarathene, Verbutin,
ademis el compuesto 3-metil-fenil-propilcarbamato (Tsumacide Z), el compuesto 3-
(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-triflGoretil)-8-azabiciclo[3.2. 1Joctan-3-carbonitrilo (CAS-
Reg.-Nr. 185982-80-3) y el correspondiente istmero 3-endo (CAS-Reg.-Nr. 185984-
60-5) (véase la publicacion WO-96/37494, WO-98/25923), asi como preparados, que
contienen extractos vegetales de accidninsecticida, nematodos, hongos o virus.
También es posible una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como

herbicidas o con abonos y reguladores del crecimiento.

Ademés, los compuestos sepiin la invenciénde la formula (I) presentan también
efectos antimicéicos muy buenos. Tienen un espectro de actividad antimicdtica muy
amplio, espectalmente contra dermatofitos y blastomicetos, mohos y contra hongos
difisicos (por ejemplo contra especies de Candida, tal como Candida albicans,
Candida glabrata) asi como Epidermophyton floccosum, especies de Aspergillus, tales
como Aspergillus niger y Aspergillus fumigas, especies de Trichophyton, tal como

Trichophyton mentagrophytes, especies de microesporas, tal como Microsporon canis

120
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y audouinii. La enumeracién de estos hongos no representa en modo alguno una

limitacién del espectro mic6tico a ser considerado sino que tiene, dnicamente, un
caricter orientador.

Los productos activos se pueden emplear en forma de sus formulaciones o de las
formas de aplicacih preparadas a partir de las mismas tales como soluciones,
suspensiones, polvos pulverizables, pastas, polvos solubles, agentes de empolvado y
granulados listos para su utilizacith. La aplicaciin se efectia de manera usual, por
ejemplo mediante regado, pulverizado, empolvado, esparcido, espolvoreado, espumado,
aplicacitn a brocha etc. Ademé s es posible aplicar los productos activos segin el
procedimiento de volumen ultrabajo o inyectar en el suelo la preparacit del producto
activo o el propio producto activo. Igualmente pueden tratarse las semillas de las plantas.

Cuando se emplean los productos activos segiin la invencién como fungicidas
las cantidades de aplicaciénpueden variar dentro de amplios lim ites segin el tipo de la
aplicacién. Cuando se tratan las partes de las plantas, las cantidades de aplicaciénde
producto activo se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente
entre 10 y 1.000 g/ha En el caso del tratamiento de las semillas las cantidades de
aplicacion del producto activo se encuentran, en general, entre 0,001 y 50 g por
kilogramo de semillas, preferentemente entre 0,01 y 10 g por kilogramo de semillas.
En el caso del tratamiento del terreno, las cantidades de aplicaciénde producto activo
se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre 1 y 5.000g
/ha.

Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse segin la invencik
todas las plantas y sus partes. En una forma de realizacitn preferente se tratan plantas y
variedades de plantas asi como sus partes de origen silvestre 0 que se obtienen por

métodos convencionales de cultivo biol(gico, tales como cruzamiento o fusitn de

D
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protoplastos. En otra forma preferente de realizacitn se tratan plantas y variedades de

plantas transgénicas, que hayan sido obtenidas seglin métodos de ingenieria genética en
caso dado en combinacih con métodos convencionales (organismos genéticamente
modificados -Genetically Modified Organisms-) y sus partes. La expresith “ partes” o
bien “ partes de plantas” o “ componentes de plantas” ha sido anteriormente explicada

De forma especialmente preferente se tratan plantas, segln la invencif, de las
variedades de plantas usuales en el mercado o que se encuentran en utilizacitn. Por
variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propiedades (“ caracteristicas™),
que se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagenesis o
por técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

De conformidad con los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su
localizacitn y de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacifn,
alimentacifn) pueden presentarse también por medio del tratamiento segiin la invencit
efectos sobreaditivos (“ sinérgicos™). De este modo son posibles, por ejemplo, menores
cantidades de aplicacitn y/o ampliaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento
del efecto de los, productos empleables seglin la invencih, mejore crecimiento de las
plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra
la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento
floral, recoleccitn mé4 s fi cil, aceleracita de la maduracién, mayores rendimientos de las
cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor
capacidad de almacenamiento y/o de transformacit de los productos recolectados, que
van mas alli del efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenieria genética) a ser tratadas preferentemente segin la invencién, pertenecen

todas las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacion por

[52_
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ingenieria genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas

especialmente ventajosas (“caracteristicas”). Ejemplos de tales propiedades son, un
mejor crecimiento de las plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas,
mayor tolerancia frente a la sequia o contra el contenido en sal del agua o bien del
terreno, mayor rendimiento floral, recoleccibn més ficil, aceleracién de la
maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor
nutritivo de los productos recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o de
transformaciénde los productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente seiialables
para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas frente a las pestes
ammales y microbianas, tal como frente a insectos, 4caros, hongos fitopatégenc,
bacterias y/o virus asi como una mayor tolerancia de las plantas frente a determinados
productos activos herbicidas. Como ejemplos de plantas transgénicas se citaran las
plantas de cultivo importantes, tales como cereales (trigo, arroz), maiz, soja, papa,
algodoén, tabaco, colza asf como plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera,
citricos y uva), debiéndose sefialar especialmente mafz, soja, papa, algod6n, tabaco y
colza. Como propiedades (“caracteristicas”) se sefialari especialmente la mayor
resistencia de las plantas frente a los insectos, ardcnidos, nematodos y caracoles por
medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente aquellas que se generan
en las plantas por el material genético procedente de Bacillus Thuringiensis (por
ejemplo por medio de los genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CrylIA, CrylllA,
CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylF asi como por sus combinaciones),
(denominadas a continuacién “plantas Bt”). Como propiedades (“car acteristicas™)
deben sefialarseademds, especialmente, la mayor resistencia de las plantas frente a los
hongos, las bacterias y los virus mediante resistencia adquirida sistémica (SAR),

sistemina, fitoalexina, elicitores asi como genes de resistencia y protefnas y toxinas
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expresadas correspondientes. Como propiedades (“caracteristicas”) deben sefialarse

ademis, especialmente, la mayor tolerancia de las plantas frente a determinados
productos activos herbicidas, por ejemplo imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o
Phosphinotrricin (por ejemplo gen “PAT”). Los genes que proporcionan las
respectivas propiedades (“caracteristicas”) deseadas pueden estar presentes también
en combinaciones entre sf en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt”
pueden citarse variedades de maiz, variedades de algodén, variedades de soja y
variedades de papa, que se comercializan bajo las marcas registradas YIELD GARD®
(por ejemplo maiz, algodén, soja), KnockOut® (por ¢jemplo maiz ), StarLink® (por
ejemplo maiz), Bollgard® (algoddon), Nucotn® (algod6n) y NewLeaf® (papa). Como
ejemplos de plantas tolerantes de los herbicidas pueden citarse variedades de mafz,
variedades de algodén y variedades de soja, que se comercializan bajo las marcas
registradas Roundup Ready® (tolerancia contra Glyphosate, por ejemplo maiz,
algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia contra Phosphinothricin, por ejemplo colza),
IMI® (tolerancia contra imidazolinonas) y STS® (tolerancia contra sulfonilureas por
ejemplo maiz). Como plantas resistentes a los Therbicidas (cultivadas
convencionalmente con relaciéna la tolerancia a los herbicidas) pueden citarse también
las variedades comercializadas para la denominacién Clearfield® (por ejemplo maiz).
Evidentemente estas manifestaciones son vé lidas también para las variedades de
plantas desarrolladas en el futuro o bien que se comercialicen o se desarrollen en el
futuro con estas propiedades genéticas (“car acteristicas™).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa segin la
invencién con los compuestos de la férmula general (I) o bien de las mezclas de los
productos activos segiin la invenci6n. Los sectores preferentes, anteriormente citados,

en el caso de los productos activos o bien de las mezclas, son vilidos también para el
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tratamiento de estas plantas. Debe seflalarse de manera especial el tratamiento de las

plantas con los compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el
presente texto

La obtencién y el empleo de los productos activos segin la invencibn se
desprenden de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de obtencion.
Obtenciondel compuesto Nr. 40

H, O
2 N CH
“ijl“ I
/ H.C N CH
Hd F 3 H 3

Se afiadz, gota a gota, a una soluciénconstituida por 0,27 g (1,5 mmoles) de la

2-[1-(isopropilamino)etil]anilina (I1I4) y 0,42 ml (3,0 mmoles) de trietilamina en 5 ml
de diclorometano, una solucién constituida por 0,27 g (1,5 mmoles) de cloruro de 5-
fldor-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbonilo en 10 ml de diclorometano. La mezcla de la
reaccién se agita durante 2 horas a 50°C y, a continuacion, durante 16 horas a
temperatura ambiente. Para la elaboracién se viette sobre agua la mezcla de la reaccién,
se seca la fase orgdnica sobre sulfato de magnesio y se concentra en vacio. L
cromatografia en columna (hexano/acetona 4:1) proporciona 0,27 g (56 % de la
teoria) de la 5-flior-N-{2-[1-(isopropilamino)etil}fenil}-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-
carboxamida [log P (pH 2,3) = 0,58].

Obtenciondel compuesto Nr. 60

|55
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F, o
J N GH
\i])LH i
N 0~ CH,
H,C

Se afiaden, a temperatura ambiente, 156,0 mg (3,9 mmoles) de hidruro de sodio
al 60 % en aceite, a una soluciénconstituida por 897,8 mg (3,0 mmoles) de la N-[2-
(hrdroximetil)fenil]-1-metil-3-(trifliormetil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida (IV-1) en 2 ml
de dimetilformamida. Al cabo de 30 minutos se afiaden 0,6 ml (6,0 mmoles) de 2-
yodopropano. La mezcla de la reacciénse agita durante 6 horas a 100°C y durante 16
horas a temperatura ambiente. A continuacith se combina con 1 ml de metanol, se
vierte sobre agua, se extrae con acetato de etilo, la fase orginica se seca sobre sulfato
de magnesio, se separa por filtraciéndel agente secante y se concentra en vacio. La
cromatografia en columna (ciclohexano/acetato de etilo 3:1) proporciona 100,0 mg
(9,7 % de la teoria) de la N-[2-(isopropoximetil)fenil]-1-metil-3-(trifldormetil)-1H-
pirazol-4-carboxamida [log P (pH 2,3) = 2,85].

De manera andloga a la de los ejemplos 1 y 2, asi como de acuerdo con las
indicaciones dadas en la descripciéngeneral de los procedimientos de obtenciénsegin

la invencién (a) hasta (m), se obtuvieron también los compuestos de la férmula (I)

IO
|'a‘ I @

citados en Ia tabla 1 siguiente:

Tabla 1

|6
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R M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
1 H /© -CH2-O-CHs d\ 2,18
S
2 H . -CH(CH3)-SO2-CH(CHa): [I 2,07
0~ “CH,
#
3 H ,E; -CH(CH3)-502-CH(CHa)z ©\/ 2,30
Br
#
CH,
4 H /Q -CH(CH3)-S02-CH(CHs): @'ﬁ\ 2,38
& S
~
5 H /Q -CH(CH3)-S0z-CH(CH3)2 | 1,68
N Cl
#
6 H /Q -CH(CH3)-S02-CH(CHs): ©j 2,53
CF,
#
7 H /Q -CH(CH3)-SO2-CH(CHs)2 @( 2,43
& |
8 H /Q -CH(CH3)-SOz-CH(CHs): d 2,21
X o~ ~CH,
F,C /
9 H /@ -CH(CH53)-S02-CH(CH3)2 Ny S 2,35
#

O
I

o
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
S
10 H . -CH(CH3)-S0:-CH(CH3)2 [ \IIA/ 2,39
0~ CF,
#
HyC
38
11 H R -CH(CH3)-S0:-CH(CH3s)2 N. N F 1,66
¢ "
12 H _/© -CH(CH3)-S02-CH(CH3)2 @( 2,23
) Cl
F,HC p
13 H .’@ -CH(CH3)-S02-CH(CH3s)2 N S 2,16
; Y
CH,
H,C
;f \;
14 H . -CH(CH3)-SO:-CH(CH3)2 N‘N 1,46
¥ CH,
F:,C
15 H /© -CH(CH:)-SO2-CH(CH3)2 N{N\j 2,09
’ "
F,HC
;/ \§
16 H . -CH(CH3)-S02-CH(CH3s)2 N\N 1,86
¢ "
H,C
17 H .’@ -CH(CH»)-S-CH(CH3): N( \ 2,53
#

I8
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R M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
F,C
18 H J@ -CH(CH3:)-S-CH(CH:3): N:fN\X 3,27
# &H,
H,C.
19 H /@ -CH(CH3)-S-CH(CH:): JQ\LF 2,98
# ¢H,
CH,
20 H . -CH(CH3)-S-CH(CH:): (/_\g\ 4,03
& S
21 H ./Q -CH(CH3)-S-CH(CH3s)2 ©: 3,74
Cl
#
=
2 H /Q -CH(CHs)-S-CH(CH:): | 2,95
N Cl
#
23 H /© -CH(CHs)-S-CH(CH:): ©: 3,90
CF,
#
24 H /Q -CH(CH3)-S-CH(CHs): d 3,71
o~ ~CH,
#
F,C
25 H ’© -CH(CH3)-S-CH(CHa): N\\I,s 3,73
# CH,
26 H /Q -CH(CHs)-S-CH(CHs): @( 3,79
Br
#
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Nr.

Rl

-L'QL’R

logP (pH
2,3)
Pf. (°C)

27

-CH(CH35)-S-CH(CHa)2

3,91

28

-CH(CHs)-S-CH(CH3):

3,01

29

-CH(CH3)-S-CH(CH3)2

3,55

30

R

-CH(CH3)-S-CH(CHb)2

3,76

31

*

-CH(CH3s)-O- CHs

2,17

32

SR

-CH(CH3)-O-CHs

2,46

33

Q

o

-CH(CH»)-O-CHs

3,56

34

e

-CH(CH»)-O-CH:

2,99
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL'R A 2,3)
Pt. (°C)
FRHC. /
35 o /@ _CH2-S-CH(CHs). N\\I,s 327
* CH,
Fac
7\
6 H . -CH:-S-CH(CHs)z NL 3,05
i |
CH,
S
37 H ) -CH2-S-CH(CHs)2 EI 3,48
(9] C
#
F,HC
38 H /© _CH:-S-CH(CH:): N:fN\S 2,76
# |
CH,
39 H '/© -CH2-S-CH(CHs)2 ©: 3,68
& |
A,C,
s
0 H . -CH(CH:)-NH-CH(CHs)z N P~F 0.8
# &n,
F,C
/ \
41 H . _CH(CH3)-NH-CH(CH:): N:*NS 1,06
# &u,
F._,'C
) j _CH(CH3)-S- 7 \S
2 H Y CH(CHs)(CHz):.CH; N~ 4,02

|6l
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
H,C
,[ j -CH(CH»)-S- )i_\f\
43 H v CH(CH1)(CH2):CHs N‘ril F 3,82
# CH,
F,C,
J j _CH(CH:)-S- N7_(s
4 H y CH(CHs)(CHz):CHs Y 4,52
# CH,
F,C
,[ j _CH(CH:)-S- R
4 H . CH(CH3)CH:CH> "‘qu 4,14
# CH,
H,C
-CH(CH)-S- m
46 H . ; CH(CH3)CH:CHs wOF 3,38
# CH,
_CH(CH:)-S-
47 H -’: CH(CH)(CH2):CHs @: 475
#
FSC
i ) -CH(CHj)-S- N)“<s
48 H . CH(CH;)CH:CH> Y 412
* CH,
_CH(CHj)-S-
9 H -’; CH(CH3)CH:CH: ©:| 4,33
#
0 H /© -CH2-0-C(0)-CHCL: (:( 3.15
CF.
#

162~
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R' M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
H,C
51 H /@ ~CH2-0-C(0)-CH(CHb)2 r?fIK\F 2,39
* eH,
HyC
52 H /@ -CH:-0-C(0)-CHCL 2{:\1\; 2,36
# ¢H,
53 H ‘/Q -CH2-0-C(0)-CH(CHs)2 @E 3,24
CF,
#
54 H ./© -CH2-O-CH(CH3)2 @: 2,51
CF,
#
F,C
55 H /@ -CH2-0-C(0)-CH(CHs): N:{N \ﬁ 2,74
i eH,
Fy,C
]
56 H /@ -CH:z-0-C(0)-CHCL N‘N\ 2,69
# &,
N
57 H /© -CH2-0-C(0)-CH(CHs): » 2,38
N Cl
#
N
58 H /© -CH2-0-C(0)-CHCl: | 2,38
N Cl
#
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R! M logP (pH
-L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
-~
C(O)i-Pr '/Q -CH2-O-C(0)-CH(CH3)2 I P 3,49
N Cl
#
FyC,
>/ \;
H . -CHz-O-CH(CHs)2 N‘N 2,85
# |
CH,
H ‘/© -(CH2)2C(CH3)2-O-C(0)-CHs C( 3,30
CF,
#
F,C
:/ \;
H ./Q -(CH2):.0H N\N 1,62
# &u,
H,C
s
H . -(CH2)20H N\N F 1,21
# |
CH,
F,C
B
H . -(CH2)2-0-C(0)-CH(CH3)2 N‘N 2,79
# &H,
F,C
. 7\
H . -(CH2)2-0O-Si(CHs)2-C(CHs)s N\N 4,59
# &H,
F,C
) \;
H . -(CH2)2-O-C(O)-CHClL N\N 2,76
#

O
L
(-]
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logP (pH
-L'QLR A 2,3)
Pf. (°C)
H,C
./© -(CH2)2-0-C(Q)-CH(CH3)2 QQ\LF 2,40
# ¢H,
H,C
./© -(CH2)2-0-C(0)-CHClz "?Q\LF 2,43
# &H,
H,C
./© -(CH2)2-0-Si(CH3)2-C(CH3)s h?{:\LF 4,49
# &H,
_CH(CHs)-§- C[ -
+ CH(CH35)(CHz2):CH>3 CF ’
¥ 3
CH,
-CH(CH3)-S-
. CH(CH:)(CHz)2CHs @\ 4,93
#
-CH(CHs)-S- 4.60
. CH(CH3)(CHz2):CH3 - ’
#
-CH(CHs)-S- 417
. CH(CH>)CH:2CH> ol !
#
-CH(CH3)-S-
s ; CH(CH3)CH:CH; (/_S\CH H17
# 0 3
-CH(CH:1)-S- ©j 431
. CH(CH3)CHzCHs CF '
# 3
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- v logP (pH
Nr. L'QUR A )
Pf. (°C)
CH,
-CH(CH»)-S-
76 H . CH(CH3)CH:CHa L/_\S\ A7
! S
-CH(CHs)-S-
7 H /@ CH(CH:)(CH:):CH: q\fwms o
#
FHC.
) -CH(CH:)-S- NS
78 H . CH(CH3)CH:CH; Y 3
# CH,
FHC,
[ :l -CH(CH)-S- NoL S
79 H . CH(CH:)(CH2):CH; Y 436
# CH,
F,HC
| | -CH(CHs)-S- y \§
80 H . CH(CH3)CH:CHs N\'f 38
# CH,
-CH(CH3)-S-
81 H /@ CH(CH:)(CH2):.CH> (IB, 463
#
H,C
-CH(CH)-S- N:’ \§
82 H -’; CH(CHs)(CH:z):CHs N 327
# CH,
-CH(CHs)-S-
83 H /@ CH(CH3)CH:CHs 2
#
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R' M logP (pH
Nr. -LlQLzR A 233)
PL. (°C)
H,C
-CH(CH3)-S- 71 \§
8 H . I CH(CH:)CH.CH> N‘rf 2,50
* CH,
F,HC,
-CH(CHs)-S- N>/ \§
s H . ; CH(CH:)(CH:),CHs N 3,76
# CH,
CH(CH3)-S °
- 3 Y -
8 H . CH(CH:)CH:CH; EOICHS 07
#
CH(CH3)-S °
- 3 Yy
. °H CH(CH:)(CH):CHs I:OEKCH 433
# 3
F,C,
-CH(CH3)-S- 2/ \§
8 H . T CH(CH3)CH:CH> N 3.92
# CH,
CH(CH:)-S >
_CH(CH5)-S-
89 H . CH(CH:)CH:CHs EOI;F 10
# 3
CH,
% H —cH(c:H,)—-s—O d\ 3,16
& ]
91 H /© —CH(CH,)—S—O Q_\L 4,31
I o” CH,
2 H /Q —ancny—s—_] C( 4,29
i Cl

63
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R' M logP (pH
Nr. -L'QL'R A 2,3)
Pf. (°C)
93 H /@ —CH(CH,)—s—O @f 4,34
Br
#
F,C /
99 H /© -—CH(CH,)—S—O NYS 4,24
# CH,
H,C
Y \§
95 H . —CH(CH,)—S$ N\N 3,04
¥ &,
F,C.
y \§
96 H . —CH(CH,)—S N\N 3,76
# &,
97 H /@ —CH(CHS)—S—O C( 4,41
CF,
#
S
98 H . -CH(CH5)-S-CH(CH3): E ]\/ 3,65
0" TCH,
#
9 H /@ ——CH(CH,)—S—O CE 4,44
CH,
#
H,C,
Ty
100 H - _CH(CH;;)_S N\ F 4,03
# H

CH,
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R! M logP (pH
Nr. 'LIQLZR A 2:3)
Pf. (°C)
F,HC
/N
101 H . —CH(CH,)—S$ N\N 3,48
# CH,
F,HC /
102 H /© —CH(CH,)—S—O N\\rs 4,07
# CH,
103 H /[;I -CH(CH3)-S-CH(CHs)2 ©\/ 3,88
CH,
#
H,C,
3¢
104 H . -CH(CH3)-S-CH(CH3): N..N cl 3,20
# CH,
F,C
105 H /© -CH(CH3)-S-CH(CH3)2 Z’ NS\ 3,57
# &Hy
H,C,
Ty
106 H . -CH(CH3)-S-CH(CH3)2 N\N F 3,63
# &H,
s
107 H . —CH(CHa)—'S—O []\/ 4,24
0~ TCH,
#
S
108 H . —CH(CH,)—S—O [I 4,21
i 0~ TCF,
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Rl M IOgP (pH
Nr. -L'QL'R A 2:3)
Pf. (°C)
F,C
-CH(CH:)-S- / \
109 H g ; CH(CH:)(CHz):CH> N 42
2 |
CH,
CH(CH:)-S °
- )-9-
110 H . CH(CH3s)(CH2):CH: KOE(CF 44
¥ E |
F,C
) CH(CH:)-S- N}/—\K\
111 H . CH(CH:)(CH2):CHs wWoF 48
# |
CH,
_CH(CH3)-S- ©\/
112 H /© CH(CH3)(CHz)2CH> CH 476
I 3
H,C
( :] _CH(CH:)-S- 7/_5\
13 H y CH(CH:)(CH:):CH> "o 407
& |
CH,
-CH(CH3)-S- EY
114 H /© CH(CH:s)(CH2):CHs IN/ ol 37
#
FC, /
115 H /© —CH(C“a)—S_O /N\ 4.02
) |
CH,
~
116 H /© —CH(CHs)—S_O P 346
! N Cl
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R' M logP (pH
Nr. L'QL'R A 2,3)
Pt. (°C)
117 H J@ —CH(CH,)—S—O @: 4.45
A |
F,C
a4
118 H . —CH(CH,)—$S N\N F 4,12
# |
CH,
,C
a8
119 H . —CH(CH,)—S N\N al 3,76
# |
CH,
[ ) _CH(CH:)-S- XYy
120 H . CH(CHs)CH:CH 'N/ o 3,35
#
F._,C
fi j -CH(CH3)-S- ,?I_\i\ -
21 H ' CH(CH3)CH:CHs WOF 3.99
# CH,
-CH(CH:)-S-
2 H -’: CH(CH:)CHzCHs (I:H 431
# 3
H,C
-CH(CH3)-S- ,?l_g\
123 H ‘ T CH(CH3)CH:CH; W 3,60
* CH,
H,C
54
124 H . _CH(CH3)-0-CH(CHs)2 NG P~F 290
# |

O
I
w

(N
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL'R A 2,3)
Pf. (°C)
CH,
125 H . -CH(CH3)-O-CH(CHs)2 (/_ﬁ\ 4,50
# S
126 H /© -CH(CH:)-O-CH(CHs): (/_\f\ 3,80
o~ ~CH,
#
FyC
!\
127 H . -CH(CH3)-O-CH(CHa)2 Ny 3,14
¥ CH,
S
128 H . -CH(CH5)-0-CH(CHs): []\/ 3,47
0~ “CH,
#
|
) \S
129 H . -CH(CH3)-0-CH(CHs)2 Ny 2,75
# &,
130 H /© -CH(CH3)-O-CH(CHs): @: 3,83
& l
F,HC
131 H /@ -CH(CH5)-O-CH(CHs) NYS 3,58
# CH,
~
132 H /© -CH(CH:)-O-CH(CH3)2 » 2,72
N Cl
#
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
F,C /
133 H ./© -CH(CH»)-O-CH(CHs)2 NYS 3,65
# CH,
134 H '/© -CH(CH3)-O-CH(CH:)2 ©j 3,81
CF,
#
F,HC
;/ \;
135 H . -CH(CH3)-O-CH(CH:)2 N\N 2,89
# &,
s
136 H . -CH(CH»)-O-CH(CH:): N‘N CHF, 3,67
# SH,
S
137 H . -CH(CHs3)-O-CH(CH3)2 [ I 3,64
0”7 cr,
#
Fac
1383 H ./Q -CH(CH:)-O-CH(CHs)2 z/ Nj\ 5,60
# &H,
H,C
:/ \g
139 H -/Q -CH2-N(CHs3):2 N\N 98°C
# |
CH,
140 H /© -CH:-N(CHs)2 (:(
¥ CF
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
F,C,
B
141 H . -CH:-S-CH2CHs N\N
# Sk,
F,HC
;/ \;
142 H . -CH2-S-CH:CH3> N\N 103°C
# |
CH,
A,C
il
143 H . -CH2-S-CH2CH; N‘N cl 96°C
# &H,
F,C /
144 H ./© -CH:-S-CH2CH3 NYS
# CH,
HLC,
i
145 H . -CH2-SO-CH:2CH:; N, cl
!
¥ CH,
H,C
7\
146 H . -CH2-S-CH:CHs N\N 105°C
# &H,
F,C /
147 H -/© -CH:-SO-CH2CH3 N\\rs
# CH,
F.C
;/ \;
148 H . -CH:-SO-CH:CH3 N\N
#

M
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R! M logP (pH
Nr. -L!QL*R A 2,3)
Pf. (°C)
F,HC
;/ \;
149 H . -CHz:-SO-CH:CH>» N\N
# |
CH,
H,C
i34
150 H . -CHz-SO2-CH2CH3 N\N cl 148°C
# &H,
F3C
7\
151 H . -CH2-SO:-CH:CH3 N\N 135°C
# |
CH,
F,C, /
152 H ./© -CH2-S0:-CHz2CH3 N& S 142°C
] b
CH,
OCH, H.C,
153 H ./Q/ -CH:-S-CH2CHs» N(N \ 142°C
# |
CH,
CH, HC
;/ \;
154 H . -CH:-S-CH:CHs N\N 116°C
# |
CH,
OCH, H,C.
54
155 H . -CHa)-S-CH:CH:s N\N cl 125°C
* CH,
CH, a.
156 H ./©/ -CH:-S-CH:CHs> Na LS 72°C
#
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R M logP (pH
Nr. -L'QL'R A 2,3)
Pf. (°C)
HyC
:/ \;
157 H . -CH2-S02-CH:2CH3 N‘N
# |
CH,
ocH, F.C
158 H .’©/ -CH:-S-CH2CH> NiN X\ 135°C
# |
CH,
F,HC
:/ \;
159 H . -CH2-S0:-CH2CH3> N\N 143°C
# &H,
H,C
7\
160 H . -CH2-SO-CH:CH3» N\N
# |
CH,
CH, H,C
s
161 H . -CHz-S-CH:CH: N P~a  127°C
* ¢H,
CH, F,C
:/ \;
162 H . -CH:-S-CH:CHs N\N
# |
CH,
CH, F.C. /
163 H ./©/ -CH:-S-CH:CHa» NYS
# CH,
OCH, c.
164 H ./Q/ -CH2-S-CH:2CH3 NYS 116°C
# cl
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R M logP (pH .
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
OCH, FC.  /
165 H ./Q/ -CH:-S-CH2CH3 N\\rs 98°C
# CH,
CH, F,C
s G
166 H . ~CH2-S-CH:CH3 NP~ 132°C
# &H,
CH, F,HC
167 H ./Q, -CH:-S-CH:CH3 NiN\S 86°C
# |
CH,
OCH, F,HC
168 H ./©, -CH2-S-CH:2CH3 NiNj\ 110°C
# CH,
169 H */Q -CH:-S-CH2CH:s ©f 79°C
CF,
#
S
170 H ,J@ -CH:z-S-CH:CH» | _ 75°C
N Cl
#
CH,
171 H '/@ -CH:-S-CH:CH3 ©j 105°C
CF,
#
CH,
RS
172 H /Q, -CH2-S-CH:CH;3 | 112°C
X N~ el
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL'R A 2,3)
Pf. (°C)
OCH,
\ .
173 H /Q/ -CH2-S-CH:zCHs | 138°C
N Cl
#
OCH,
174 H '/Q, -CH2-S-CH:CHs ©: 120°C
CF,
#
S
175 H . -CH2-S-CH:CH3 [I 71°C
0~ “CH,
#
CH, S
0~ “CH,
#
OCH, S
177 H /@ -CH2-S-CH:CH;3 [I 68°C
0~ “CH,
#
F,C,
y \§
178 H . -CH>-OH NG 1,61
# eh,
N
179 H . -CH:-S-CH2CH(CHs)z | _ 92°C
N Cl
#
F,HC
180 H /@ -CHz-S-CH:CH(CHs): N:fN\X
i CH,
H,C
) S
181 H /@ -CH2-S-CH:CH(CHs): "‘N\ 86°C
#
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R' M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
F,C
182 H ./Q -CHz-S-CH2CH(CH3)2 N'I‘N \S 82°C
# &,
S
183 H . -CHz-S-CH2CH(CH3): [ I 45°C
0~ CH,
#
H,C
i
184 H . -CHz-S-CH2CH(CH3)2 N\N cl
# &h,
F,C /
18 H ./Q -CH2-S-CH:CH(CH3):2 N\\rs
# CH,
186 H _/© -CH:-S-CH2CH(CH3): @ 94°C
CF,
#
S
187 H . -CH2-S-CH2CH(CH3)2 E I 77°C
0~ cF,
#
CH, H,C
188 H ./Q/ -CHz-S-CH2CH» "?(_Nﬁp 96°C
# &n,
H,C
189 H -/Q -CH2-S-CH2CH(CH3): NiN\ F
#
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R M logP (pH
NrT. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
OCH, H,C
190 H /©/ -CH:-S-CH:CH3 mp 147°C
# &H,
191 H ./© -CH>-S-CH3 E:(
CH,
#
F.C
/ \
192 H R -CH(CH3)-S-CHzCH3» N\N
# &H,
A,C
.
193 H . -CH(CH;)-S-CH:2CH3: N\N F
# &H,
HLC,
i34
194 H . -CH(CH)-S-CH:CHs NG Pl
# &,
FC 7
195 H -/© -CH(CH3)-S-CH2CH3 NYS
# CH,
F F,C
7\
196 H . -CH(CH>)-S-CH:2CH; N\N
# &H,
F H,C
!\
197 H . -CH(CH»)-S-CH:CH3 N. F
#
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R! M logP (pH
Nr. -L'QL’R A 2,3)
Pf. (°C)
= H,C,
7\
198 H . -CH(CH3)-S-CH2CH>» N‘N Cl
# cI:H3

) El enlace, marcado con ,,*“,

esti enlazado con la amida.

13\
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Obtenciénde los productos de partida de la fémmula (TIT)

Ejemplo (IT1-1)

H,N CH,
H,C S’I\CH,

Se disuelven 44 g (0,188 moles) de 1-[1-(isopropiltio)etil]-2-nitrobenceno (VII-

1) en 250 ml! de etanol, se combinan con 3 g de niquel Raney y se hidrogenan en el
autoclave a temperatura ambiente durante 6 horas con 3 bares de hidr6gmo. Al cabo de

6 horas se afiadende nuevo 3 g de niquel Raney y se hidrogena durante otras 16 horas

10 a temperatura ambiente con 3 bares de hidrégno. Para la elaboraci6én se separa el
catalizador por filtraciény el disolvente se elimina en vacio. El producto en bruto se
purifica mediante cromatografia en columna (gel de silice, hexano/metil-terc.-buttléter

3:1). Sc obtienen 32 g (contenido 97,3 %, HPLC, 84,4 % de la teoria) de la 2-[1-

(isopropiltio)etil]anilina en forma de un aceite amarillo [logP (pH 2,3) = 2,45).

15 Ejemplo (111-2)
H,C” SO, “CH,
Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 500 ml con agitador y termdénetro,

20 16,2 g (60,5 mmoles) de 1-[1-(isopropilsulfonil)etil]-2-nitrobenceno (VII-4) en 160 ml

de metanol, se combinan, bajo agitacién, con 160 ml de icido clorhidric o concentrado
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y se ailaden, en porciones, a 20-40°C, 31,5 g de polvo de estafio (265,2 mmoles). La

mezcla se continia agitando a 40°C durante aproximadamente 1 hora. Para la
elaboracion se refrigera, se filtra y se agita con 1.575 ml de una lejia de hidréxido de
sodio al 10 % refrigerada con hielo. Se extrae dos veces con diclorometano, se seca
sobre sulfato de sodio y el disolvente se elimina en vacio. Se obtienen 13,3 g
(contenido 95,8 %, HPLC, 926 % de la teoria) de la 2-[1-
(isopropilsulfonil)etil]anilina [logP (pH 2,3) = 1,28].

Ejemplo (II1-3)

s” “CH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 500 ml, con agitador y
terménetro, 11,8 g (55,6 mmoles) de 1-[1-(isopropiltio)metil]-2-nitrobenceno (VII-2)
en 150 ml de metanol, se combinan, bajo agitacién, con 150 ml de 4cid o clorhidrico
concentrado y se afiaden en porciones, a 20-40°C, 17,6 g de polvo de estafio (148,5
mmoles) La mezcla se continia agitando, a 40°C, durante aproximadamente 1 hora.
Para la elaboracién se refrigera, se filtra y se agita con 1.300 ml de una lejia de
hidréxido de sodio al 10 %, refrigerada con hielo. Se extrae dos veces con
diclorometano, se seca sobre sulfato de sodio y el disolvente se elimina por
evaporaciénen vacio. El producto en bruto se purifica con hexano/metil-terc -butiléter
3:1 sobre gel de silice. Se obtienen 4,6 g (contenido 94,6 %, HPLC, 43,2 % de la
teoria) de la 2-[(isopropiltio)metil]anilina en forma de un aceite amarillo {logP (pH

2,3) = 1,94].
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Ejemplo (I11-4)

H,C™ N7 CH,

Se dispone en un autoclave upa solucion de 5 g de la N-[1-(2-
nitrofenil)etil]propano-2-amina (VII-5) (24 mmoles) en 30 ml de metanol, con 0,5 g de
niquel Raney y se hidrogenan durante 5 horas, a 50°C y a 50 bares de hidrégeno. Para
la elaboracién se refrigera, el catalizador se scpara por filtraciény el disolvente se
elimina en vacio Se obtienen 2,8 g (contenido 98,1 %, HPLC, 64,2 % de la teorfa)
de la 2-[1-(isopropilamino)etil]anilina {logP (pH 2,3) = 0,05].

Obtenciénde los productos de partida de la fémmula
Ejemplo (IV-1)

/ OH

Se afiade, gota a gota, a temperatura ambiente, una soluciénconstituida por 34,5
g (0,16 moles) del cloruro de 1-metil-3-trifliormetil-1H-pirazol-4-carbonilo en 50 ml
de tetrahidrofurano, a una solucith constituida por 20,0 g (0,16 moles) de (2-amino-
fenil)-metanol y 36 ml (0,26 moles) de trietilamina en 250 ml de tetrahidrofurano.

Tras atenuacion del calorde la reaccién exotérmica se refluye durante 6 horas y se agita

|54
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durante otras 48 horas a temperatura ambiente. La mezcla de la reaccidnse vierte sobre

aproximadamente 250 ml de agua, se extrae con acetato de etilo, se lava con 4cido
clorhidrico 2N, se seca sobre sulfato de magnesio y se concentra en vacio. La
cromatografia en columna (grandiente ciclohexano/acetato de etilo) proporciona 33,8
g (69 % de la teoria) de la N-[2-(hidroximetil)fenil]-1-metil-3-(trifldormetil)-1H-
pirazol-4-carboxamida [logP (pH 2,3) = 1,55].

Obtencidnde los productos de partida de la fémula (VIT)

jemplo 1-1

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 1 litro, con agitador, con embudo
de goteo y con termémetro, 34,8 g (0,354 moles) de 2-propanotiolato de sodio en 450
ml de acetonitrilo y se afiaden, gota a gota, a una temperatura de 30-40°C, 63 g de 1-
(1-cloroetil)-2-nitrobenceno (VIII-1) (contenido 99,4 %, 0,337 moles) disueltos en 20
ml de acetonitrilo. La suspensitn se continfia agitando durante otras 16 horas a 40°C,
se refrigera y el disolvente se elimina en vacio. El residuo remanente se recoge con
diclorometano, se lava, se seca sobre sulfato de sodio y el disolvente se elimina en
vacio. El producto en bruto se purifica mediante cromatografia en columna (gel de
silice, hexano/acetona 29:1). Se obtienen 48 g (contenido 98,8 %, HPLC, 62,4 % de
la teoria) del 1-[1-(isopropiltio)etil]-2-nitrobenceno en forma de un aceite amarillo
[logP (pH 2,3) = 3,89].
Ejemplo (VII-2)
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O,N CH,

s” CH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 250 ml, con agitador, con embudo
de goteo y con termémetro, 10,3 g (0,105 moles) de 2-propanotiolato de sodio en 75
mi de acetonitrilo y se afade, gota a gota, bajo refrigeracién a 30-40°C, una soluciénl e
17,2 g (0,1 mol) de cloruro de 2-pitrobencilo en 20 ml de acetonitrilo. La suspensitn
se continda agitando durante 16 horas a 40-50°C. Para completar la conversién se
afiadenotros 6 g de 2-propanotiolato de sodio (0,061 moles) y se agita durante otras 24
horas a 40-50°C. Para la elaboraciénse refrigera y el disolvente se elimina en vacio.
El residuo se recoge con metil-terc.-butiléter, se lava y se seca con sulfato de sodio. El
sulfato de sodio se separa por filtraciény la soluciénse concentra por evaporaciénen
vacio. El producto en bruto se purifica mediante cromatografia en columna (gel de
silice, ciclohexano/acetato de etilo 50.1), Se obtienen 11,8 g (contenido 92 %, HPLC,
51,2 % de la teoria) de 1-[1-(isopropiltio)metil]-2-nitrobenceno en forma de un aceite

pardo [logP (pH 2,3) = 3,28].

Ejemplo (VII-3)
O,N CH,

SO, ~CH,
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Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 1 litro, con agitador, con embudo

de goteo y con terménetro, 32,8 g de 1-[1-(isopropiltio)metil}-2-nitrobenceno (VII-2)
(0,155 moles) en 465 ml de diclorometano y sc¢ afiaden, bajo agitacion, sucesivamente
14,3 g de 4cido férmico (0,31 moles) y 1,6 g de molibdato de amonio. Bajo rapida
agitacién se afiaden, gota a gota, a temperatura ambiente 45,3 g (0,466 moles) de
solucith acusa al 35 % de per6xido de hidré6gmo. La mezcla se continda agitando
durante 16 horas. Para la elaboracién se separa la fase orgénica, se lava
respectivamente una vez con soluciéndiluida de hidrégenculfito de sodio y con agua y
la soluci6én orgi nica se seca sobre sulfato de sodio. El disolvente se elimina por
destilacitn en vacio y el residuo se agita con dietiléter, el producto precipitado se
separa mediante filtracién por succiény se seca. Se obtienen 30,5 g (contenido 99 %,
HPLC, 80 % de la teoria) del 1-[(isopropilsulfonil)metil]-2-nitrobenceno en forma de
un producto séido amarillo [logP (pH 2,3) = 1,63].

Ejemplo (VII-4)

O,N CH,

H,C” SO, “CH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 1 litro, con agitador y con
termémetro, 18,9 g (77, 7 mmoles) de 1-[(isopropilsulfonil)metil}-2-mtrobenceno (VII-
3) en 390 ml de acetonitrilo y se afiaden, sucesivamente, 90,1 g (652 mmoles) de
carbonato de potasio, 0,26 g de 18-corona-6 y 12,1 g (85,5 mmoles) de yodometano.
Se agita durante 4 horas bajo reflujo, se amden entonces de muevo 2,5 g de

yodometano (17,6 mmoles) y se agita durante otras 4 horas a reflujo. Para la

9%
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elaboraciénse refrigera y se concentra por evaporaciénen vacio. El residuo se recoge

en acetato de etilo, se lavac con agua y se seca sobre sulfato de sodio. Tras la
eliminaci6éndel disolvente se purifica el producto en bruto mediante cromatografia en
columna (gel de silice, hexano/acetona 7.3). Se obtienen 16,2 g (contenido 96,1 %,
HPLC, 77,9 % de la teoria) del 1-[1-(isopropilsulfonil)etil]-2-nitrobenceno [logP (pH
2,3) = 1,99].

Ejemplo (VII-5)

H,C™ N7 e,

Se agitan en un autoclave 13,8 g del 1-(1-cloroetil)-2-nitrobenceno (VIII-1)
(98,3 %, 73,1 mmoles) y 43,2 g de isopropilamina (731 mmoles) durante 24 horas a
60°C y a presiénautgena. Tras la refrigeraciénde la mezcla de la reacciénse elimina
la isopropilamina en exceso en vacio y el producto en bruto se punfica con
ciclohexano/acetato de etilo 4:1 sobre gel de silice. Se obtienen 5 g (contenido 94,4
%, 31 % de la teorfa) de la N-[1-(2-nitrofenil)etil]propano-2-amina en forma de un
acerte [lopP (pH 2,3) = 0,55].
Obtenciénde los productos de partida de la fémula (VII

jemplo (VIII-1
O,N

HC” el

\7¥
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Se disuelven en un matraz de tres cuellos, de 6 litros, con agitador, con
embudo de goteo y con termémetro, 311 g de 1-(2-nitrofenil)etanol (XI-1) (contenido
95,8 %, 1,78 moles) en 3000 ml de dimetilformamida. Bajo agitacit se afiaden, en una
porcioén, 921,4 g (7,13 moles) de diisopropiletilamina, se agita durante S minutos y,
bajo buena refrigeracién se afiaden, gota a gota, en un intervalo de temperaturas
comprendido entre 20 y 35°C, 612,5 g (5,35 moles) de cloruro de metanosulfonilo.
Tras la atenuacién de la reaccién se continlia agitando durante otras 90 horas a
temperatura ambiente, ¢l disolvente se elimina en vacio, se recoge en acetato de etil,
se lava 3 veces con agua, se seca sobre sulfato de sodio y €l disolvente se elimina en
vacio. El producto en bruto se purifica mediante cromatografia en columna (gel de
silice, hexano/acetona 9:1). Se obtienen 219 g (contenido 100%, HPLC, 66,2 % de la
teoria) del 1-(1-cloroetil)-2-nitrobenceno en forma de un aceite parduzco [logP (ph
2,3) = 2,87].

Obtencidénde los productos de partida de la férmula

Ejemplo (XI-1)

O,N

H,C” “OH

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 6 litros, con agitador, embudo de
goteo, terménetro y contador de burbujas, 320 g (1,938 moles) de 2-nitroacetofenona
en 3.200 ml de metanol y afiadegota a gota, bajo ligera refrigeracitn, a 30-40°C, una
solucitn de 73,3 g (1,938 moles) de borohidruro de sodio en 288 ml de agua. Tras

| 37
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atenuacién de Ia reaccion se contimia agitando durante otras 16 horas a temperatura

ambiente. Para la elaboracién se neutraliza con 4cido clorhidrico diluido y el
disolvente se elimina en el evaporador rotativo El residuo remanente se recoge con
diclorometano, se lava con agua, se seca sobre sulfato de sodio y el disolvente se
elimina en vacio. Se obtienen 311 g (contenido 95,1 %, HPLC, 91,3 % de la teoria)
de 1-(2-nitrofenil)etanol [logP (ph 2,3) = 1,49] en forma de un aceite claro.

La determinacitn de los valores logP se llev6 a cabo segiin la Directiva EEC
79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia liquida de alta resolucitn) sobre
una columna con inversiénde fases (C 18). Temperatura 43°C.

Eluyentes para la determinacitn en el intervalo 4c ido (pH 2,3). 4 cido fosf&rico
acuoso al 0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de
acetonitrilo.

La calibracitn se llev6a cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
4 tomos de carbono), cuyos valores logP son conocidos (determinacitn de los valores
logP por medio de los tiempos de retencitn pro interpolacitn lineal entre dos alcanonas
sucesivas).

Los valores l]ambda méixim os se determinaron por medio de los espectros de

UV desde 200 nm hasta 400 nm en los mixim os de las sefialesde cromatografia.
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Ejemplos de aplicacion:

Ejemplo A

Ensayo con Podosphaera (manzano) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.
24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.
Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de

emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicaci6n indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensioén acuosa de esporas de la antracnosis del manzano Podosphacra leucotricha.
Las plantas se disponen, a continuaci6n, en el invernadero aproximadamente a 23°Cy

con una humedad relativa del aire de aproximadamente el 70 %.

La evaluaci6nse lleva a cabo a los 10 dias desde la inoculacién. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque

1A\
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Ensayo con Podosphaera (manzano) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segiin la invencitn producto activo en
actividad en %
g/ha
H, Q
N\/ | }NI ﬂ: 100 91
“ c’N FooHCT 87 NCH,
F,H o
N;fL” I 100 8
N
H,c~ S~ “CH
HG ? :
F,H 0
CH,
NN /[ 100 94
N

H,C” 87 “CH,
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Ejemplo B

Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.

24,5 Partes en peso de dimetilacetamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenesde pepino con
la preparaci6ndel producto activo en la cantidad de aplicaciénindicada. Tras el secado
del recubrimiento aplicado por pulverizaciénse tnoculan las plantas con una suspensicn
acuosa de conidios de la antracnosis del manzano Venturia ineaqualis y permanecen 1
dia a 20°C aproximadamente y con una humedad relativa del aire del 100 % en una
cabina de incubacién.

Las plantas se disponen a continuacién en el invernadero aproximadamente a
21°C y con una humedad relativa del aire de aproximadamente el 90 %.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 10 dias desde la inoculacién. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.

\&%
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Tabla B

Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segin la invencit producto activo en
actividad en %
g/ha

S’:r‘L ; )C\Ha 100 05
,N F HC CH,
HS

BYU\ /(T 100 89
h&’ CH,

FHC Q

CH,

N\/ ] ﬁ ): 100 99

N
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Ejemplo C '

Ensayo con Botrytis (frijoles) / protector
Disolvente: 24,5 Partes en peso de acetona.

24,5 Partes en peso de dimetilacetamida
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquil-aril-poliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas j6venes con la
preparacién del producto activo en la cantidad de aplicacion indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se disponen, sobre cada hoja, 2 trocitos
de agar recubiertos con Botrytis cinerea. Las plantas inoculadas se disponen en una
cim ara obscurecida aproximadamente a 20°C y con una humedad relativa del aire del
100 %.

La evaluaci6nse lleva a cabo a los 2 dias desde la inoculaciénpor medio de la
magnitud de las manchas producidas por el ataque. En este caso 0 % significa un
grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que un grado de

actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.

S
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Tabla C

Ensayo con Botrytis (frijoles) / protector

106

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segin la invencit producto activo en
actividad en %
g/ha
F3
NI R )C\“a 500 84
N H,e” 87 CH,
H,C
F,H
NN ﬂa 500 100
" c'N H,c” 87 “CH,
F, 0 H,
gfu\ N 500 99
S H,C ) CH
H:,C 3 3
F, O
CH,
NN /E 500 100
N
H,C S CH
H : ?
F,HC c CH,
\;])Lﬂ f 500 97
N
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Ensayo con Botrytis (frijoles) / protector

Cantidad aplicada de

Producto activo segiin la invencifn producto activo en

g/ha

Grado de

actividad en %

/4 i H j:a 500
,N

97
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Ejemplo D
Ensayo con Puccinia (trigo) / protector
Disolvente: 50 Partes en peso de N;N-dimetilacetamida
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de producb activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparaci6n del producto activo en la cantidad de aplicacifn indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensiénde conidios de Puccima recondita. Las plantas permanecen 48 horas a 20°C
y con una humedad relativa del aire del 100 %.

A continuaciénse disponen las plantas en un invernadero a una temperatura de
aproximadamente 20°C y con una humedad relativa del aire del 80 % para favorecer
el desarrollo de las pistulas de la roya.

La evaluaci6nse lleva a cabo a los 10 dias desde la iroculacién. En este caso 0
% significa un grado de achvidad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.

lag



Tabla D

Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
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Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segin la invencin producto activo en
actividad en %
g/ha
F3
N R j\”a 500 100
N
H,C” ™87 “CH
HC 3 ]
Fij\Kﬂ\
x N CH
N\ g H )\3 500 93
>’ s” CH,
H,C
Fy 0 CH,
Njﬁ/u\ N 500 100
)Ls H.c” 87 “CH
H,C 3 3
HS
} N CH,
TN /E 500 100
" c’N F HC” 87 “CH,
Fy Q
CH,
N’ N 500 100
\ AR
/

%4
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Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segiin la invencit producto activo en
actividad en %

g/ha
F,H Q
N;])L N CHy 500 100
y c’N H,C” 07 “CH,
3
RC @
'\)EHI\H j\Ha 500 100
" c'N HC” 07 CH,
3
HG Q@ -
.\}fL N j‘\“s 500 100
y c}" F HC” 07 “cH,
3
H,C G
N R ﬁ’ 500 100
" c’N £ HET 87 “cH,

500 100

500 100
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Ensayo con Pucinia (trige) / protector

Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segiin la invencif producto activo en
actividad en %
g/ha

F.H 0
CH,
NN /E 500 100
=
FH Q CH,
M N f 500 100

FHC  Q
CH,
NN /E 500 100
N

nd HC” 87 CH,
o)
S N CHy 500 100
I x 1L
0”7 ™ CH, H,e” 57 “CH,
0
s N H, 500 100
¥ LK
07 CH, HE” 87 CH,
F,C 0
500 100

\2\1‘
Iz
>
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Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
Cantidad aplicada de
Grado de
Producto activo segin la invenci producto activo en
actividad en %
g/ha
F,G O
N\}f\ N G, 500 96
, C,N F HE” 87 “cH,
H, 0
N /f\”a 500 100
N
H,c”™ ~87 “CH
e  © :
H, o] CH,
7 N
N\N | H f 500 100
H,c” ~s” “CcH
Hy CI Cl 3
H, a
N ﬁ D 500 100
/N cl
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Ejempio E

Ensayo con Alternaria (tomate) / protector

Disolvente: 49 Partes en peso de la N,N-dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacién de produco activo conveniente se mezcla 1
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas jévenes con la
preparaciéndel producto activo en la cantidad de aplicaciénindicada. Al cabo de 1 dia,
desde el tratamiento, se inoculan las i)lantas con una suspension de esporas de
Alternaria solani y se dejan reposar a continuacin durante 24 horas con una humedad
relativa del aire del 100 % y a 20°C. ‘A continuaci6n de dejan las plantas con una
humedad relativa del aire del 96 % y a una temperatura de 20°C.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 7 dias desde la inoculacit. En este caso 0
% significa un grado de actividad, que corresponde al de los controles, mientras que

un grado de actividad del 100 % significa que no se ha observado ataque.
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Ensayo con Alternaria (tomate) / protector

Producto activo segiin la invencit

Cantidad aplicada de

producto activo en

Grado de

actividad en %

g/ha
F3
NN j:: 750 95
N 07 “cH,
HC
N ; CHy 750 90
H,c” 8”7 “CH,
H, 0
4 N CH,
N /E 750 95
NN HET s eH,

H,C
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REIVINDICACIONES

1.- Carboxamidas de la femula (I)

R @

en la que

Rl

significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alquilsulfinilo con 1
a 6 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 itom os de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 4tom os de
carbono, hal6genoalqultio con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal6genoaljuilsulfinilo
con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6geno-alcox con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, halégenocicloalqiilo con 3 a 8 itom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo; formilo,
formul-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4to mos de
carbono, hal6geno-(alcox con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 4t omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de fldor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 4tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4

4tom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de

105
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carbono)carbonilo; (hal@genoalquilo con 1 a 6 dtom os de carbono)carbonilo,

(halogenalcoxi con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxi con 1 a
4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono)carbonilo,
(hal@genocicloalquilo con 3 a 8 4dtomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tomos de flior, de cloro y/o de bromo; o
C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* 0 -CH:NR’R°,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8
itom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
atom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halégenalquilo
con 1 a 6 4tom os de carbono, halogenalcoxi con 1 a 6 4 tomos de carbono,
hal6geno-alcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 atom os de
carbono, hal6genocicbalquilo con 3 a 8 é4tomos de carbono con,

respectivamente, 1 hasta 9 dtom os de flor, de cloro y/o de bromo,

R’ y R significan, independientemente entre si respectivamente hidrégem, alquilo con

1 a 8 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-alquilocon 1 a
4 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 atomos de carbono;
hal6genoalqulo con 1 a 8 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a 4
dtom os de carbono-alquilo con 1 a 4 itom os de carbono, halégenocicloalquib
con 3 a 8 4tom os de carbono, con, respectivamente, 1 hasta 9 4to mos de

flior, de cloro y/o de bromo,

R} y R* forman, adem4s, junto con el 4tomo de nitrgeno, con el que estin

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4tomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, pudiendo

contener el heterociclo 1 o 2 heteroit omos méis, no contiguos, de la serie
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formada or oxigeno, azufre o NR’,

R’ y R significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de

carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono; halégenoalquilo con 1 a 8
4 tomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono, con,

respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R’ y R® forman, ademds, junto con el 4 tomo de nitr6geno, con el que estin

RT

RB
RB
R!-A
L 1

L2

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 4tomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por halégenoo por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 hetero4t omos méis, no contiguos, de la serie
formada or oxigeno, azufre o NR’,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

significa un amillo de fenilo, de piridina o de pirimidina, de piridazina o de
pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R® o significa un anillo de
tiazol substituido por R**,

significa hidr6geno, fluor, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o trifldormetilo,
significa, ademis, metoxi,

significa hidr6geno, metilo, metiltio o trifliormetilo,

significa alquileno con 1 a 10 4tom os de carbono (alcanodiilo),

significa O, S, SO, SOz 0 NR?,

significa un enlace directo, SiR'R" o CO,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
itom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4

itom os de carbono, alquenilo con 2 a 8 4tom os de carbono, alquinilo con 2 a
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8 4tom os de carbono, halégenoalquilo con 1 a 6 &4tom os de carbono,

halégenoalquenio con 2 a 6 itom os de carbono, halégenoalquinilo con 2 a 6
atom os de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 atomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
itom os de carbono-alquilo con 1 a 4 itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
dtom os de carbono, alquilo con 1 a 4 atom os de carbono-alquenilo con 2 a 8
itom os de carbono, alquinilo con 2 a 8 4tom os de carbono, halégenoalquilo
con 1 a 6 4tom os de carbono, hal@enoalquenilo con 2 a 6 itom os de carbono,
hal6genoalquinilo con 2 a 6 itom os de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 4tom os

de carbono,

R%yR" significan, independientemente entre sf, hidrégno, alquilo con 1 a 8

4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 8 atom os de carbono, alcoxi con 1 a 4
4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
itom os de carbono-alquilo con 1 a 4 atom os de carbono o halégenoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono,

significa el resto de la f@mula (Al)

(Al), enla que

R?  significa hidrégeno, ciano, halégeno nitro, alquilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4t omos de carbono, alquiltio con 1 a 4
atom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono,
hal6genoalqulo con 1 a 4 dtom os de carbono, halogenalcoxi con 1 a 4
dtom os de carbono o haldgenoalquitio con 1 a 4 itom os de carbono

con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal@eno, aminocarbonilo o

23
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amunocarbonil-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa hidr6geno, hal6geno ciano, alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono o alquiltio con 1 a 4
4tom os de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, hidroxi-
alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquenilo con 2 a 4 4t omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
itom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, alcoxicon 1 a
4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 atom os de carbono-alquilo con 1 a 4 Atomos de carbono,
halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4 tomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de hal6geno, o

fenilo,

A significa el resto de la fédmula (A2)

19 17

R R
Risﬁ\ (A2), enla que

S

R" y R' significan, independientemente entre si hidr6geno, hal§enoalquilo con

1 a 4 4tomos de carbono o hal6genoalqulo con 1 a 4 4tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa hal6gem ciano o alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono, o
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halogenalcoxicon 1 a 4

idtom 0s de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de

UHA



10

15

20

20

-142-
halégeno,

significa el resto de la frmula (A3)

R19
I\i 20 (A3), en la que
R' R

s
R" y R" significan, independientemente entre si hidrégeno, hal@enoalquilo con
1 a 4 4tomos de carbono o halégenoalqulo con 1 a 4 4tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,
R®  significa hidr6geno, hal@geno, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de

hal6geno,

significa el resto de la fémula (A4)

@\/ (A4), en la que
R21

R*  significa hidrégeno, haldgeno hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono, hal(genoalquilo con 1 a 4 atom os de carbono, halogenalcoxi
con 1 a 4 4tom os de carbono o hal(genoalquiltio con 1 a 4 itom os de

carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de hal(geno,

significa el resto de la fdmula (AS5)

3

AN
(A5), en la que
RE WP SR

R%Z  significa hal6geno hidroxi, ciano, alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,
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alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tom os de

carbono, hal6genoalquio con 1 a 4 4tomos de carbono,
halégenoalquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono o halogenalcoxi con 1 a
4 4tom os de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de
hal6geno,

significa hidr6geno, hal6geno ciano, alquilo con 1 a 4 éatomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 Atom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
itom os de carbono, hal6genoalqulo con 1 a 4 dtom os de carbono,
halogenalcoxi con 1 a 4 itom os de carbono con, respectivamente, 1
hasta 5 4itom os de hal6geno, alquilsulfinilo con 1 a 4 4tom os de

carbono o alquilsulfonilo con 1 a 4 itom os de carbono,

significa el resto de la f@mula (A6)

RZS
Ql

01
R""p—-E I (A6), en la que
0 RZI»

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o hal6genoalquilo con 1 a
4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa S (azufre ), SO, SOz o CHz,

significa 0, 1 o 2, significando R restos idénticos o diferentes, cuando

p signifique 2,

significa el resto de la f@mula (A7)

(I (A7), en la que
S

2\
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R*  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalquilo con 1 a

4 itom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa el resto de la f@mula (A8)
E\/If (A8), en la que
s~ “RY

R¥  significa alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégenoalqulo con 1 a

4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de halGgeno,

significa el resto de la f&rmula (A9)

R
ll_g\ (A9), en la que
RZB R30

R%2 y R significan, independientemente entre si hidrégeno, halégem, amino,
alquilo con 1 a 4 ato mos de carbono o hal@enoalquilo con 1 a 4
dtom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de halgeno,

R®  significa hidr6geno, hal(genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

halégeno,

significa el resto de la f@mula (A10)

R32 33
A (A10), en la que
R31 0

20 R y R* signidfican, independientemente entre si hidrégeno, halégeno, amino, nitro,

alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o halégemalquilo con 1 a 4 4to mos de
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carbono, con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa hidrégeno, hal6geno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o

hal6genoalquilo con 1 a 4 4itomos de carbono con 1 hasta 5 4tomos de

halégeno,

significa el resto de la fémula (A11)

RM

RJS

R35
N
/_\ﬁ\ (A11), en la que
R"/LS

significa hidrogeno, hal@eno, amino, alquilamino con 1 a 4 itom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 itom os de carbono o halégenocalquio con 1 a 4 4tom os de
carbono con 1 hasta 5 atom os de hal6geno,

significa halégeno, alquilo con 1 a 4 &omos de carbono o
hal6genoalqulo con 1 a 4 itom os de carbono con 1 hasta 5 itom os de

halégeno,

significa el resto de la f@mula (A12)

R!ﬁ

N
R%® /QSiR“ (A12), en la que

significa hidrégeno, hal@eno, amino, alquilamino con 1 a 4 4tom os de
carbono, di-(alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)amino, ciano, alquilo
con 1 a 4 itom os de carbono o halégenoalquio con 1 a 4 4tom os de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de hal6geno,

significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 4omos de carbono o

pAY
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halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de

hal6geno,

significa el resto de la fémula (A13)
Raa

N/ \ (A13), en la que
s

R*®  significa hal6geno, alquilo con 1 a 4 4omos de carbono o
hal6genoalqulo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

hal6geno,

significa el resto de la féemula (A14)

R‘D
) /E_i\ (A14), en la que
R 0

R*®  significa hidr6genoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

R®  significa halégenoo alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

significa el resto de la f@émula (A15)

<_\K\ (A15), en la que
41

0o~ "R
R*  significa alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono o halégenoalqilo con 1 a

4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

significa el resto de la fdmula (A 16)
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N
E \:E (A16), en la que
N/ R

R®?  significa hidr6geno, haldgeno, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono o
halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 dtom os de
hal6geno,

5 o
A significa el resto de la fdmula (A17)

Rﬂ
N
| (A17), en la que

~
N

R®  significa hal@eno hidroxi, alquilo con 1 a 4 4to mos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4t omos de carbono,
10 halégenoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalquitio con 1 a
4 atom os de carbono o halogenalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de halégeno,

0

A significa el resto de la fémula (A18)

R
Zs.
R (A18), en la que

R*  significa hidrégeno, ciano, alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono,

15

halégenocalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
hal6geno, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os
de carbono, hidroxi-alquilo con 1 a 4 &4tomos de carbono,
20 alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, di(alquilo con 1 a 4

itom os de carbono)aminosulfonilo, alquilcarbonilo con 1 a 6 4tom os

219
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de carbono o significa fenilsulfonilo o Benzoilo substituidos

respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, halfgeno, alquilo con 1 a 4 atom os de carbono o
hal6genoalqulo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de
halégeno,

significa hidrégeno, halégeno ciano, alquilo con 1 a 4 atomos de
carbono o halégenoalqilo con 1 a 4 dtom os de carbono con 1 hasta 5
itom os de halégeno,

significa hidrégeno, halégeno, alquilo con 1 a 4 itom os de carbono o
hal6genoalquilo con 1 a 4 4tom os de carbono con 1 hasta 5 4tom os de

hal6geno,

A significa el resto de la fémula (A19)

R4B

48

R
)—( (A19), en la que

Ny -8

significa alquilo con 1 a 4 dtom os de carbono.

2.- Carboxamdas de la férmula (I) segin la reivindicaciénl, en la que R no

significa alcoxi, cuando L? signifique un enlace directo.

3.- Carboxamidas de la férrmla (I) segtn las reivindicaciones 1 o0 2, en la que

Rl

significa hidr{geno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alquisulfinilo
con 1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; hal(genoalquilo con 1 a
4 4 tomos de carbono, hal@enoalquiltio con 1 2 4 4 tomos de carbono,

hal@encalquilsulfinilo econ 1 a 4 Atomos de carbono,

yATA
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hal@enoalquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal@eno-alcoxi con 1

a 3 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 9 4 tomos de flior, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo
con 1 a 3 4tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 Atomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3
i tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono;
halégeno-(alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3
itomos de carbono, halgeno-(alcoxi con 1 a 3 é4tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 13 4 tomos de flior, de cloro y/o de bromo,
(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4 tomos
de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a
3 4dtomos de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 atomos de
carbono)carbonilo; (hal(gencalquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono)carbonilo, (haldgenoalcoxi con 1 a 4 A4tomos de
carbono)carbonilo, (hald@eno-alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo
con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonilo, (hal@enocicloalquilo con 3 a 6
4 tomos de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de
flior, de cloro y/o de bromo; o -C(=0)C(=0)R?, -CONR’R* o
-CH:NRR®,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxicon 1 a
4 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a
3 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono;

halégenoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenoalcoxicon 1 a 4

LY
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4 tomos de carbono, hal@eno-alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo

con 1 a 3 4 tomos de carbono, halégenocicloalquio con 3 a 6 4 tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fltor, de cloro y/o
de bromo,

R? y R* significan respectivamente, de menra independiente entre si hidrdgeno,
alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4 tomos de carbono-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de
carbono; hal@genoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal@eno-alcoxi con
1 a 3 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4dtomos de carbono,
hal@genocicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 9 4 tomos de fldor, de cloro y/o de bromo,

R? y R* forman, adem4 s, junto con el itom o de nitrégeno, con el que estén
enlazados, un heterociclo saturado, con 5 o 6 itomos en el anillo
substituido, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o
de formas diferentes, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 4 tomos de
carbono, pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heterodtom os més, no
contiguos de la serie fromada por oxigeno, azufre o NR’,

R* y R® significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo con 1 a 6
i tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4dtomos de carbono;
hal6genoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégenocicloalquilo con 3
a 6 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 itom os de flior,
de cloro y/o de bromo,

R® y R® forman, adem4 s, junto con el 4tom o de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un heterociclo con 5 o 6 itom os en el anillo, saturado,

substituido en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas

N
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diferentes por halégeno o por alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,

pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heteroitom os méis, no
contiguos, de la serie formada por oxigeno, azufre o NR’,
significa hidrégenoo alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,

significa uno de los ciclos siguientes

8 8 s s 8 2
R R R N R R /)/R
49YDYYDY

N A X X )ﬁ)

"' T Y 'Y T Ta R L
M-1 M-2 M-3 M4 M-5 M-6

M-12 M-13 M-14

estando unido el enlace, marcado con , *“ con la amida,

significa ' hidrégeno, fldor, cloro, metilo, 1so-propilo, metiltio o
trifldormetilo,

significa, ademés, metoxi

significa hidrégeno, metilo, metiltio o trifldiormetilo,

significa alquileno con 1 a 10 4&tom os de carbono (alcanodiilo),

significa O, S, SO, SO? o0 NR?,

significa un enlace directo, SiRR" o CO,

significa hidrgeno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxicon t a

14
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6 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 3 4t omos de carbono-alquilo con 1

a 3 4tom os de carbono, alquiltio con 1 a 3 4to mos de carbono-alquilo

con 1 a 3 4tom os de carbono, hal6genoalqilo con 1 a 4 itom os de

carbono o cicloalquilo con 3 a 6 itom os de carbono,

R’ significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a

3 atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono, alquiltio

con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono o

cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono,

RID y Rll

significan, independientemente entre si, alquilo con 1 a 6

4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 6 tom os de carbono, alcoxicon 1 a

3 atom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono o alquiltio

con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 34t omos de carbono,

A significa el resto de la fédmula (A1)

R12

NI\

R12

R14

R13
(Al), enla que
AM
significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo,
etilo, iso-propilo, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, ciclopropilo,
hal6genoalqtilo con 1 a 2 4 tomos de carbono, halégenoalcoxicon
1 a 2 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4tom os
de flior, de cloro y/o de bromo, triflGormetiltio, difluormetiltio,
aminocarbonilo, aminocarbonilmetilo o aminocarboniletilo,
significa hidrdgeno, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

metoxi, etoxi, metiltio o etiltio,

significa hidr6geno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo,
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halégenoalqulo con 1 a 2 atomos de carbono con 1 hasta 5

dtom os de flior, de cloro y/o de bromo, hidroximetilo,

hidroxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo,

significa el resto de la f@mula (A2)

R'S R
ﬁ\ (A2), en la que
RIS

RY y R'" significan, independientemente entre si, hidrégeno, flior,
cloro, bromo, metilo, etilo o hal6genoalquilo con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

R  significa flGor, cloro, bromo, ciano, metilo, etilo, hal@enoalquilo
con 1 a2 4 tomos de carbono o haldgenoalcoxi con 1 a 2 4 tomos de
carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 4 tomos de fltor, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la femula (A3)

R19
ﬂ 2 (A3), en la que
R'® R

S
R"™ y R" significan, independientemente entre si, hidrégeno, fldor,
cloro, bromo, metilo, etilo o halégenoalqulo con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo,
R® significa hidr6geno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalqulo con 1 a 2 4tomos de carbono con 1 hasta §

itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

20
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A significa el resto de la fédmula (A4)

©j (A4), en la que
R21

0

significa hidrégem, flior, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano,
alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal6genoalquilocon 1 a 2
4 tomos de carbono, halégenoalcoxicon 1 a 2 4 tomos de carbono
o halégenoahuiltio con 1 a 2 4tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de

bromo,

A significa el resto de la f@mula (A5)

R23

R?J

RB

| (A5), en la que

=
N7 RE

significa fliior, cloro, bromo, yodo, hidroxi, ciano, alquilo con 1
a 4 4tomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, -etiltio,
difluormetiltio, trifldormetiltio, hal6genoaljuilo con 1 a 2 4 tomos
de carbono o hal6genoalcoxicon 1 a 2 4 tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 5 atom os de flGor, de cloro y/o de
bromo,

significa hidrégeno, fliior, cloro, bromo, yodo, ciano, alquilo con
1 a 4 4tomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio,
halégenoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono o halégenoalcoxi on

1 a 2 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 5 tom os

de flior, de cloro y/o de bromo, alquilsulfinilo con 1 a 2 4 tomos

2
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de carbono o alquilsulfonilo con 1 a 2 4 tomos de carboro,

significa el resto de la fémula (A6)

o ‘
R”',—E I (A6), en la que
o R24

R*  significa metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 4 tomos de
carbono con 1 hasta 5 itom os de flior, de cloro y/o de bromo,

R®  significa metilo o etilo,

Q'  significa S (azufre), SOz 0 CHz,

p significaQo 1,

significa el resto de la fdmula (A7)

R
(I (A7), en la que
S

R®  significa metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 4 tomos de

carbono con 1 hasta 5 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la f@mula (A8)
EI (A8), en la que
S RZT

RY¥  significa metilo, etilo, trifliormetilo,  diflGormetilo,

difluorclorometilo o triclorometilo,

significa el resto de la f@mula (A9)
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ﬁ\ o (A9), en la que
R

R® y R? significan, independientemente entre si, hidrégeno, flior,

R30

cloro, bromo, amino, metilo, etilo o hal6genalquilo con 1 a 2
4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4tom os de fldor, de cloro y/o
de bromo,

significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo o
hal6genoalqulo con 1 a 2 4tomos de carbono con 1 hasta 5

dtom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A10)

M (A10), en la que
0

R* y R™ significan, independientemente entre si, hidrdgeno, fldor, cloro,

bromo, amino, nitro, metilo, etilo o haldgenoalquilo con 1 a 2
4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de flior, de cloro y/o de
bromo,

significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalqulo con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5

itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fdmula (A11)

R:l.'l
N
/_ﬁ\ (A11), en la que
R“/LS
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significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, amino, alquilamino con

1 a 4 4tomos de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono)amuno, ciano, metilo, etilo o hal6genalquilo con 1 a 2
4 tomos de carbono con 1 hasta 5§ 4tom os de fldor, de cloro y/o
de bromo,

significa fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o haldgenoalquilo con
1 a 2 & tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de flior, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A12)

N
Al2),enl

R36

RS'I

significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, amino, alquilamino con
1 a 4 dtomos de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono)amino, ciano, metilo, etilo o halégenalquilo con 1 a 2
a tomos de carbono con 1 hasta 5 itom os de flior, de cloro y/o
de bromo,

significa flidor, cloro, bromo, metilo, etilo o haldgenoalquilo con
1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de flior, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la f@mula (A13)

R&B

~

S

N\ (A13), en la que

15
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R*®  significa fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o haldgenoalquilo con

1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5 4 tomos de flior, de cloro

y/o de bromo,

significa el resto de la f@dmula (A14)

R40
N
I_\X\ (Al4), en la que
RGDXO

R¥  significa hidr6geno, metilo o etilo,

R®  significa flior, cloro, bromo, metilo o etilo,

significa el resto de la fGmula (A15)

L_\i (A15), enla que
41

R*  significa metilo, etilo o halégenoalquio con 1 a 2 § tomos de

carbono con 1 hasta 5 dtom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la fémula (A16)

N
E j\/ (A16), en la que
N/ R®

R?  significa hidr6geno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenoalqulo con 1 a 2 4tomos de carbono con 1 hasta 5

4tom os de flior, de cloro y/o de bromo,

significa el resto de la frmula (A17)
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Rdﬁ
| : (A17), en la que
N

R®  significa fldor, cloro, bromo, yodo, hidroxi, alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio,
difliormetiltio, trifliormetiltio, halégenoaljuilo con 1 a 2 4 tomos
de carbono o halégenoalcoxicon 1 a 2 4 tomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 5 4tom os de fltor, de cloro y/o de

bromo,

significa el resto de la fémula (A18)
R45
R‘er\K\R"
é44

(A18), en la que

R*  significa hidrégeno, metilo, etilo, hal6égenoalqulo con 1 a 2
4 tomos de carbono con 1 hasta 5 atom os de fldor, de cloro y/o
de bromo, alcoxi con 1 a 2 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 2
4 tomos de carbono, hidroximetilo, hidroxietilo, metilsulfonilo o
dimetilaminosulfonilo,

R®  significa hidrégeno, flior, cloro, bromo, metilo, etilo o
halégenocalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono con 1 hasta 5
atom os de flior, de cloro y/o de bromo,

R*%  sigmifica hidr6geno, flior, cloro, bromo, yodo, ciano, metilo,
etilo, iso-propilo o halégnoalquilo con 1 a 2 4 tomos de carbono
con 1 hasta 5 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo,

R¥”  sigmifica hidr6geno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo o

-
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halégenoalqulo con 1 a 2 4 tomos de carbono con 1 hasta 5

itom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

A significa el resto de la fG@mula (A19)
R
)—( (A19), en la que

R*®  significa metilo, etilo, n-propilo o iso-propilo.
4.- Procedimiento para la obtenciénde carboxamidas de la férmula (I) segin la
reivindicacién1 , caracterizado porque

(a) se hacen reaccionar derivados de 4cidos carboxilicos de la férmula (II)

10 ATX @
en la que
A tiene los significados anteriormente indicados y

X'  significa halégenoo hidroxi,

con derivados de anilina de la férmula (IIT)

15 L 7" R QI

en la que

R', M, Q, L’y R tienen los significados anteriormente indicados,

L? significa hidrégenoo alqulo con 1 a 9 4tom os de carbono,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
20 agente de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de 4 cido

¥, en caso dado, en presencia de un diluyente,
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halégenocalqulo con 1 a 2 4tomos de carbono con 1 hasta 5

atom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

A stgnifica el resto de la fdmula (A19)
R .
)—( (A19), en la que

R®  significa metilo, etlo, n-propilo o 1so-propilo
4 - Procedimiento para la obtencidnde carboxamidas de la férmula (I) segin la
rewvindicacién 1, caracterizado porque

(a) se hacen reaccionar derivados de 4cidos carboxilicos de la férmula (IT)

o]
10 AT X 1))
en la que
A tiene los significados anteriormente indicados y
X'  significa halégenoo hidroxi,

con derivados de amilina de la férmula (III)

15 L7 7" R (1)

en la que

R, M, Q, L? y R tienen los significados anteriormente indicados,

L3 significa mdrégenoo alquilo con 1 a 9 4tom os de carbono,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un
20 agente de condensacitn, en caso dado en presencia de un agente aceptor de 4 cido

y, en caso dado, en presencia de un diluyente,
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se hance reaccionar carboxanilidas de la férnula (IV)

@ a)
en la que
M, L', Qy A tienen los sigmificados anteriormente indicados

con un compuesto de la formla (V)
L2
Y/ \R (v)
en la que
L? y R tienen los sigmficados anteriormente mdicados,
Y sigmfica  halégeno, triflato  (trifliormenlsulfonilo),  mesilato

(metilsulfonilo) o tosilato (4-metilfenilsulfomilo),

en presencia de una base y en presencia de un diluyente,

se hace reacionar carboxamidas de la férmula (I-a)

(]

aPoy
o
Q R (I-a)
en la que M, L', Q, L} R y A tenen los significados anteriormente
indicados,

con halogenuros de la férmula (VI)

1-A 2
RTX (V1)
en la que

X*  significa cloro,bromo o yodo,
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stgnifica alquilo con 1 a 8 4t omos de carbono, alquilsulfimlocon 1 a 6

itom os de carbono, alquilsulforulo con 1 a 6 4tom os de carbono,
alcox1 con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4t omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono, hal6genoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono, halégenoalqultio con 1 a 4 4tom os de
carbono, hal6genocalquisulfinilo con 1 a 4 é4tomos de carbono,
hal6genoalqulsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, halégeno-alcox
con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 atom os de carbono,
halégenocicloalqulo con 3 a 8 4tom os de carbono con, respectivamente,
1 hasta 9 itom os de fldor, de cloro y/o de bromo, formilo, formul-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 4tom os de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alcoxicon1a3
dtom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &4tom os de carbono,
hal6geno-(alquib con 1 a 3 Atom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 aomos de carbono, hal6geno-(alcox1 con 1 a 3 éatomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4omos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 13 4tom os de fldor, de cloro y/o de bromo,

(alquilo con 1 a 8 4tom os de carbomo)carbomlo, (alcox: con 1 a 8
dtom os de carbono)carborulo, (alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)carbomilo, (cicloalquilo con 3 a 8
itom os de carbono)carbomilo, (hal@enoalquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono)carbomlo, (hal@enoalcox1i con 1 a 6 4dtomos de
carbono)carbomlo, (halégeno-alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-alquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono)carbonilo, (halégenocicloalquilo con 3 a 8

atom os de carbono)carbomlo con, respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de

2%0
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fldor, de cloro y/o de bromo, o -C(=0)C(=0)R:, -CONR’R' o

-CH:NR’R’,
temendo R?, R?, R*, R’ y R® los sigmificados anteriormente mdicados,
en presencia de una base y en preéenma de un diluyente
5 5- Agentes para la lucha contra los microorganismos 1ndeseables,
caracterizados porque tienen un contenido en al menos una carboxamida de la férmla
(I), segin la rervindicacién1, junto a agentes extendedores y/o productos tensioactivos
6 - Empleo de las carboxamdas de la férnula (I), segin la reivindicaci6n 1,
para la lucha contra los microorganismos indeseables
10 7 - Procedimiento para la lucha contra los mucroorganismos indeseables,
caracterizado porque se aplican wboxa;rudas de la férmula (I), segtn la reivindicacién
1, sobre los microorgamsmos y/o sobre su medio ambiente
8 - Procedimiento para la obtencin de agentes para la lucha contra los
microorganismos indeseables, caracteréado porque se mezclan carboxarmidas de la
15 f6érmola (I), segiin la reivindicacién 1, con agentes extendedores y/o con productos

tensi0activos

9 - Derivados de anilina de 1a férmula (III),

(D)

en la que
20 R'M, Q, L?yR tienen los significados indicados en la rervindicaciénl,

L} significa hidrégenoo alquilo con 1 a 9 4tom os de carbono
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RESUMEN

Nuevas carboxarmidas de la férmula (I}

0
|
RO
!

LLQ,L’\

en la que

M

significa un anillo de femlo, de piridina o de pirimidina, de piridazina o de
pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R® o sigmifica un amlio de
tiazo] substitmdo por R*,

significa hidrégeno, fluor, cloro, metilo, 1so-propilo, metiltio o trifliormetilo,
sigmifica, ademis, metoxi,

significa hidrogeno, metilo, metiltio o trifliormetilo,

significa alquileno con 1 a 10 4tom os de carbono (alcanodnlo),

significa O, S, SO, SO: 0 NR?,

sigmfica un enlace directo, SIRR' o CO,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
itom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, alquiltio con 1 a 4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4
itom os de carbono, alquenilo con 2 a 8 4tom os de carbono, alquinilo con 2 a
8 4atom os de carbono, haldgencalquilo con 1 a 6 édtom os de carbono,
halégenoalquenio con 2 a 6 itom os de carbono, hal6genoalqumlo con 2 a 6
atom os de carbono o cicloalquilo con 3 a 6 tomos de carbono,

significa el resto de la f@mula (A 1)

Los otros substituyentes han sido defimidos en la reivindicacién1
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Los productos, segiin la invencidn, presentan una potente accién microbicida y

pueden emplearse para la lucha contra los microorganismos indeseables, tales como los
hongos y las bacterias, en la proteccién de las plantas y en la protecci6n de las

materiales

™
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Internabionales Aktanzeichan

. INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT
e PCT/EP2005/000633

FeldNr.IV  Wortlaut der Zusammentassung (Fortsetzung von Punkt 5 aut Blatt 1

Af;‘t‘l.._._lc 31| Smfelben d“ OQ 05— Q_mg

Ewt andlzchen Patentamtes vony
| Neue Carboxanmde der Formel (1)

AjLN' ; @
RO I
Q" R
n welcher

M fiir einen jeweils einfach durch R® substituierien Phenyl-, Pyridin- oder Pyrmmdimn-, Pyndazn
oder Pyrazin-Ring oder fiir einen durch R** substituierten Thiazol-Ring steht,

R'  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Metiylthio oder Trifluormethy! steht,

R®  mmBerdem fiir Methoxy steht,

R*  fiir Wasserstoff, Methyl, Mecthyithio oder Trifluormethyl steht,

'  firC-CyrAlkylen (Alkandiyl) stebt,

Q fir O, S, SO, SO, ader NR? steht,

12 filr eine direkte Bmdung, SiR"°R" odes CO steht,

R fir Wasserstoff, C,-Ca-Alkyl, C-Cp-Alknxy, Cj-C-Alkoxy-Cr-Cealkyl, C,-C-Alkylthio-C,~
Cealkyl, Cr-Co-Alkenyl, Cy-Co-Alkmyl, C-CeHalogenalkyl, Cr-Co-Halogenmalkenyl, Cr-Cs-

Halogenalkinyl oder Cy-Ce-Cycloatkyl steht,
Z2B.
A fur den Rest der Formel (Al)
R|2
7 \
N 1

WOURY (A1) steht;

R‘H

Die anderen Substituenten sind in Anspruch 1 definiert;

Die erfmdungsgemifien Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkung auf und konnen zuwr
Bekimpfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im Pflanzenschutz und
im Matenalschutz emgesetzt werden.

T

Formblatt PCTASA/10 (Fortsetzung von Biatt 1 (2)) (Januar 2004)




-

ID 500 %\'
233

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
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SUPERINTENDENCIA SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION PCTd3
(21) N° de solicitud {51) It Cl AO1N 43156
22) Fecha de solicitud (71)Solicitante(s) BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT
(30) Pnondad (31} No Priondad (32) Fecha (33) Pais
102004005787 7 06/02/2004 DE
(72) Inventor{es) RALF DUNKEL
Y QTROS
(74) Apoderado ~ EMILIO FERRERO
(85) Fecha limite mcio fase nacional (87)  Publicacion internacional
(86) Datos relabvos a la presentacion de la solicitud PCT Fecha 18/08/2005
Fecha de presentacion de la solicitud 22/D1/2005 N* publicacion WO 2005/074856 A1
No de solicitud PCT/EP2005/000633
{54) Titulo  DERIVADOS DE N-(2-(HIDROXIMETIL)FENIL})-1H-PIRAZOL-4-CARBOXAMIDA Y COMPUESTOS EMPARENTADOS COMO
PRODUCTOS ACTIVOS MICROBICIDAS PARA EL EMPLEQ EN LA PROTECCION DE LAS PLANTAS Y DE LOS MATERIALES_
carbono, halégenocicloalquilo con 3 a 8
REIVINDICACIONES

1 - Carboxamidas de la formuta ([}

)

en laque

R1

significa hidrégeno, alquio con 1 a 8
atomos de carbono, alquilsulfinilo con 12 6
atomos de carbono, alquisulfonilo con 1 a 6
atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos
de carbono-alquilo con 1 a 4 atomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 atomos de
carbono, haldgenoalquilo con 1 a 6 atomos
de carbono, halogenoalquiltio con 1 a 4
atomos de carbono, halégenoalquilsulfinio
con 1 a 4 atomos de carbono,
halogenoalquilsulfonilo con 1 a 4 atomos de

carbono, haldgeno-alcoxi con 1 a 4 atomos

de carbono-alquilo con 1 a 4 atomos de

atomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 9 atomos de fldor, de cloro y/o de
bromo, formilo, formil-alquio con 1 a 3
atomos de carbono, (alquilo con 3 a 3
atomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 atomos de carbono, {alcoxi con 1 a 3
atomos de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 atomos de carbono, halégeno-{alquilo con
1 a 3 atomos de carbono)carbonil-alquilo
con 1 a 3 atomos de carbono, haldgeno-
(alcoxt con 1 a 3 atomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 atomos
de carbono con, respectivamente, 1 hasta

13 atomos de fiGor, de cloro ylo de bromo,
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4 Comprobante de pago de las tasas establecidas [
COMPLETA [ ] INCOMPLETA [ ]

DISENO INDUSTRIAL [ ]

’ Indicacion de que se solicita el registro de Disedu Industnal { ]

¢ Datos de identificacion del solicitante o de la persona que presenta la solicitud [ ]

Representacion grafica y fologiafica del Diseno Industnal o muestra del [ ]
material que incorpora el disefio

4 Comprobante de pago de las tasas establecidas { ]

COMPLETA [ ] INCOMPLETA { ]

ESQUEMA DE TRAZADO [ ]

€ Indicacidn de que se solicita el registre de un Esquema de Trazado - {
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REPUBLICA DE COLOMBIA

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO 242,_

Bogota,
2020

Doctor (a)

FERRERC EMILIO

Apoderado(a}) y/o Representante de
BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

REFERENCIA Radicaciéfin No. 6 77161
8olicitud internacional EP2005/000633
Fecha inicio fase nacional 06/09/2006

Tramite 11
Evento 378
Actuacién 430

Oficio No. -m.11209

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Decisidn 486 de la Comisibén de la Comunidad Andina, articuloc 27 del Tratado de
Cooperacién en Materia de Patentes (PCT)}, regla 51 bis del Reglamento y Circular
Onica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica gque:

1. La solicitud no contiene Jla copia del documento en que consta la cesifn del
derecho a 1la patente del inventor al solicitante o a su causante. (Art. 26-k)
Decisibn 486.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisién 486, se le
requiere para que dentro del término de dos meses Biquientes a la fecha de
notificacidén del presente oficic, complete los requisitos anteriormente enunciados.
En capo de no dar cumplimiento al presente regquerimiento, la solicitud se
congiderari abandonada y perderid su prelacidn.

Notifiquese el presente icio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quifito d@el ftitulo primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALIX C‘ARMENZA
Jefe de 1 d1

SPEDES DE VERGEL
8ién de Nuevas Creaciones

anterior, requerimiento fue notificado por fijacidn en 1lista de
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