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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
@ Patente de Invencion. [1 Patente de Modelo de Utilidad.
Bdcapitulo I. [ capitulo II.
Nombre: BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT 6
sociedad constituida y existente bajo las leyes IDENTIFICACION
SOLICITANTE . .
1) de Repiiblica Federal de Alemania c.C. D NIT ]
Direccion: Alfred-Nobel-Str. 60, C.E. O oo [
40789 Monheim,
d Republica Federal de Alemania Cual
‘ L ) Nimero
Domicilio: 40789 Monheim,
Republica Federal de Alemania
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién: Carrera 4°. No. 72-35 c.C. 5 NIT O
Teléfono: 347 38 11
REPRESENTANTE| .. 211 88 50 C.E. O oro [
OAPODERADO |E mai: clientes@camyp. com, Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Ndimero 438.019 T.P 31.929
1. Ralf DUNKEL 2. Hans-Ludwig ELBE
@ Krischer Sfr. 22, Dasndckel 59,
40788 Monheim, 42329 Wuppertal,
INVENTOR (ES) Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
(72) 3. Jorg Nico GREUL 4. Benolt HARTMANN
Am Sandberg 30 a, Farbarstr. 1,
‘ 42799 Leichlingen, 40764 Langenfeld,
Republica Federat de Alemania Repulblica Federal de Alemania
§. Potor DAHMEN 6. Kar-Helnz KUCK
Altebrlicker Str. 61, Pastor-Loh-Str. 30 a,
41470 Neuss, 40764 Langenfekd
Repiiblica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
7. Ulrlke WACHENDORFF-NEUMANN
Oberer Markenwag 85,
56566 Neuwled,
Repiiblica Federal de Alemania

@ PCT (86)
Solicitud Intemacional No. PCT/EP2005/000629 Fecha: 22 de enero de 2005
Publicacién Internacional No. WO 2005/075452 A1 Fecha: 18 de agosto de 2005

TITULO (54)
@ 2-HALOGENOFURIL/TIENIL-3-CARBOXAMIDAS

@ Clasificacién Internaci nal (51) C07D 333/38
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CAVELIER ABOGADOS COLO 13549-841-075-8 ID-505
Prioridad | (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Namero de Solicitud
sid ~o[l DE 8 de febrero de 2004 10 2004 005 785.0
@ C mprobante de pago No.: 08-55.827 Fecha: 24 de julio de 2006
Anexos:

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud por $ 463.000.00.
Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

Documento que acredita la existencia y representacién legal cuando el solicitante sea persona
juridica.

Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesion del inventor al solicitante o a su causante.

Declaraciones.

Copia de |a solicitud internacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)
Traduccién de la solicitud internacional al castallano. (Resumen, descripcidn, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccidn del examen preliminar efectuado por la IPEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

De ser el caso, documento que acredite la licencia o autorizacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depdsito del material bioldgico.

Arte final 12x12

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

Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS

ob- 09- 10
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Solicito la concesién de la patente,

NOMBRE: . EMILIO FER:ERO
FIRMA : é—.__'Q_, o S Y

C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.929
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CAVELIER ABOGADOS COLO 13548-841-075-8 ID-505

DOCUMENTOS ANEXOS

1. [X] Publicacién Intemacional WO 2005/075452 A1
Descripcién:
Péaginas103 en el idioma original
Péaginas 156 en espafiol
Reivindicaciones: Nimero (11)
Figuras: Nimero (s)

2. X Forma PCT/ISA/210. Informe de Bisqueda Intemacional.

3. [ Extracto de publicacién.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA
FASE INTERNACIONAL
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AB-OGADOS

EDIFICIO SISKI
CARPERA 4a N° 7236
BOGOTA, 8 - COLOMBIA

REPRESENTACION Y PODER

S

Y
Representacién y Poder con autenticacién notaral y
Apostille para patentes, modelos de utilidad, disefios
industriales, marcas de fibrica, nombres
comerciales, cnsefias, nombres de dominio, lemas
comerciales, licenclas,

Representation and Power-of- Attorney with notarial
authentication and Apostlile for patents, utility models,
industrial designs, trademarks, commercial names,

trade ble5 domain names, slogans, licenses.

35
REPRESENTATION AND POWER- OF- IJM:Z
ATTORNEY

Yo (nosotros), abajo firmado (s)/I (we), the undersigned
Bayer CropScience AG

domiciliado (s) en/of A1 Fred-Nohel-Str_ &0

por el pme:fu: nombramos a EMILIO FERRERO, tpa. 31929;
GONZALO PERDOMO. tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa
21555 y GBRMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la Carrera 4*
N* 72 35, Bogotd, ‘Colombia, en obedecimiento a lo dispuesto en el
perégrafo 1o del Articulo 543 del Cédigo de Comercio, ¢l primero como
principal y los demés como suplentes, en su orden, comeo mis (uestros)
representantes en todos los asuntos de propiedad industrisl con facultad
pare recibir notificaciones y nombrar apoderados judiciales o
extrajudiciales. El primer representante suplente reemplazaré al principal
caso de musencia o impedimento temporal o definitivo de aquél. La
misma regla se aplicari cuando el segundo representante suplente hays
demmlmrdpﬁmo,éeluwuﬂlegmdo.ﬁnulumel
representante principal, o el primero, o segundo suplente, en su caso, o
ambos, declarigin su intenciéii de no ejercer la representacién mediante
declaracién autenticada por Noterio Piblico en Colombis, o por Notario
u otro Funcionario Pdblico, o Cénsul de Colombia, en el extranjero; y i
s tratare de impedimento; con el certificado respectivo. Si alguno de loa
nombrados faltare definitivamente, el siguiente tomard su lugar. Cuando
cesare la ausencia o impedimento del representante principal, o de su
primero o segundo suplentes, en su caso, podrin ejercer la
representacidn, en su orden, uno u otros segiin ¢l caso, asumiéndols por
¢l solo hecho de gjerceria, cesando en ese momento el gjercicio de 1a
representacién por ¢l primero, segundo o tercer suplente en su caso.

Ademis, confiero (conferimos) poder a los abogados arriba nombrados,
para obtener la proteccidn de mi (nuestra) propiedad industrial y contra
la competencia deslesl, a cuyo efecto nuwrizo (amos) a los dichos
spoderados pam que me (nos) representen ante cualesquiern entidades o
personas, ¢jerzan ¢ no jurisdiccién, especialmente ante las del orden

CAVELIER ABOGADOS
WPPODEDI-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

eb he patent application

No.. 03,005,574 filed by Emilio FERRERO on Jamusry 28, 2003 end

in due compliance with the terms of paragraph 1st. of article
543 of the Commercial Code, do hereby appoint EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. B3l;
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa. 23555 and GERMAN
CAVELIER, tpa. 832, domiciled at Carrera 4" N® 72 3§,
Bogotd, Colombia, the first as principal and the others as
elternetes, in the order of their sppointment, as our
representatives for all industrial property matters with faculty
to receive notifications and to appoint attorneys in and out of
Court. The first alternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporal or definitive impediment. The same
rule will apply when the second alternate representative is to
replace the first one, or when the third iz to replace the first or
sccond alternates in their turn, or both of them, second. In such
cases, the principal’ representstive, or the firnt or second
alternates in their tumn, or both of them, shall state their
intention not w lct as mpmnunvs I:In'uugh a decllnnon

v’l':.urof e first or
ion can be
Wﬁ%mw-mfmw
neniding on case, and the mere fact or its
exercise of the representution by the

exercise will SihTe.
ind alternates in their tumn shall end at such

first, second o
time.

In addition, we grant & Power of Attorney in favor of the
above named attorneys at law so that they may obtain the
protection of my (owr) industrial property and against the
unfhir competition, for which purpose I (we) authorize the mid
attorneys to represent me (us) before any suthorities or persons,



A ERT

“

¥ . htive, “dpriiehcioss administrativo y judicial, ssf como los
: nales {12 arbitramento; en todo lo concemiente u los siguientes
ntos: §) Obtencién de patentes de invencidn, modelos de utilidad, y
sefios indusiriales; el registro de marcas de filbrica, colectivas,
Jefensivas, de servicio, lemas comercinles, nombres comerciales,
cnsefias, nombres de dominio, variedades vegetales y denominuciones de
origen; su renovecidn, traspaso, cambio de nombre o domicilio,
cancelacién voluntaria; y el registro de licencias de uso de esos derechos;
b) Las scciones de competencia desleal, proteccién del consumidor,
oposiciones u observaciones, cancelacién aedministrativa y judicial,
nulided, medidas cautelares, concesién de licencies, la tuicle, la
proteccifn de secretos industrisles, y en general los juicios civiles,
penales, administrativos o contencioso  administrativos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos que promovamos o se nos
promuevan. Y para que en todos loa asurrtos arriba determinados, puedan
sustituir este mandsto, transigir, conciliar, admitir los hechos del
proceso, desistir, cancelar, recibir, renunciar, y matificar los sctog de
agentes oficiosos.

with or without jurisdiction, specially those administrative,
adminigtrative comtentious snd judicial, as well as before
Arbitration Court, in all matters concerning the following: a)
Obtainment of petents, utility models and industrial designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, domain
names, vegetal varieties and denominations of origin; itm
renewal, assignment, change of name or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the above
rights; b) Actions of unfhir competition, protection to the
congumer, oppositions or observations, administrative or Court
cancellation, mullity, infringement, granting of licenses, the
action for writ mandamus, the protection of trsde secrets, and
in general the civil, penal, and adminiytrative suita relating to
those rights; actions and suits instituted by me (us) or against
me {us). And that in all the shove matters they may substitute
this Power of Attorney, compromise, conciliate, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, and ratify acts done
by representatives without s power of sttomney.

Dado y firmado hoy/Given and signad this__12bh of Februery, 2003

enfin Leverkusen

porby_Dr. Axel Bader, Dr. Raelf-Ridiger Jesse

Firma

‘\/0 CAVELIER ABOGADOS
WPPODEDL-179 (MINUTA 12.1.12.5)

Beyer CropScience AG. 0) /674‘\\




7 | TENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD)

lsc‘ritnN io i :Quehﬁnmqu.e

X Ave r. Aolf-

auténtica; que el signatario desempefla actuslmente el cargo
x___Secselnciay
de la cmhw&{m AG

¥

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The undersigned Notary certifies: That the preceding signature
of

Dr. Axel Bader end Dr. Aslf-Riidiger Jesse

is authentic, that the signatory currently acts in the position of
—secretaries
of the company Bayer CropScience AG

" sociedad que actualmente exiate y esth crganizada de acuerdo a

las leyes de__ Alenvanig

a compeny currently existing and arganized under the laws of____
Germany

que la direccién de dicha compadis es A1f1@d Alktel Sie.
SO, 40189 Monkeim,. Abwania

)

that the address is __Alfrad-Nobel-Str. 50
40789 Monheim, Germany

y que el signaterio tiene facultad para otorgar este documento.

Todos los hechos anteriores le constan por haber examinado los
documentos reapectivos y de todo ello da fe.
Dado y fimadoen 2 e Ve (\eulen

g 1dde {56005, Joo3

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

The Notary Public is aware and attests to the above facts upon
examinstion of the corresponding documents.
Givenand signedin_ | avarkysen

on 12th of Februsry, 2003

W)

E! Notario Piblico - The Notary Public

(Firma-scllo)

(Signature-seal)



beglaubige die vor mir vollzogenen Unterschriften :

bemt = .

angenfeld - HRB 3980 -, daR die genannten Herren
, die Bayer CropBcience Aktiengesellschaft in

berechtigt s
n als Prokuristen einzeln zu vertreten.

Monheim am

Leverkusen, den . PFebruar 2003
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APDETILLE

(Convention de La Haya du 5 octobrs 1961)

1. Land: Bundesrepublik Deutschiend
Dieso dffantiiche Urkunde

2. Ist unterachrieben von

Dirks HeiderhofLe

3. in seiner Eigenechaft als Notar.

4. sia Ist versehen mit den-Slempel/Siogel des (der)
votars dirk Heider hoft

ttan Lover kusSen

Bestila!  "47. FEB. 2009

§. In K8in 8. am
7. durch dien Vizeprasidenten des Landgerichts Koin
3.unterhr_Y€2(03

10. Unierechrift:
& 1. (. Callebe

J

ARIO SRNTO () OFL Cikcy
OX BOCOTA, HAGD u:n- Ut La -
POTOCOMA COINCION CON BL. ORIGINAL,
) QUE HE TENIDO A LA YMITA
{ £ oA+l Bl £ e
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TRADUCCION OFICIAL No 10 09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia y

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombaia

A continuacifn se traducen los sellos y legalizacicones de un
documento escrito en inglés y espafiol por medioc del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Alfred-Nobel-Str 50, 40789 Monheim,
Alemania, por el presente ratifica la solicitud de patente No.
03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enero de 2003 y
otorga derechos de representacifn y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa 31929, GONZALO PERDOMO, tpa 831, LUZ CLEMENCIA DE
PAEZ, tpa 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa 832, domiciliados en la

Carrera 4° No 72-35

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen

por Dr Axel Brader, Dr Ralf-Rudiger Jesse

Bayer CropScience AG 1T —y - e

"

CONO NOTANIO SRXTO (m) BEL GIRCILD
1 O 5COOTa NasO

PoTocos , Con U LA

] “.."emme.?l.'tlﬂl
ﬁ' |‘fl;“‘“'. W' ‘|
Firma Ilegible Firma Ileg: . 2_‘8 JUL 2006 i

4 »”

, - 1
ABLQ MENDL2 £an
NOTAEIO‘eEl A 48
Al F™ 1y . "

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor -Rudiger Jesse como
P‘?ﬁ’é‘ F. VAREAS Z.

TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL

ESPANOL INGLES — INGLES - ESPAROL

RES 0001 DE ENERO 4 DE 19992
MINISTFRIO DF TNISTICIA



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

Se anexa autenticacién notarial en alem&n de las firmas @terlores

v o=
. pe
Respaldo W, M
i on B
Apostilla expedida por Alemania y certificado el i‘?f demfeﬁ.ﬁro de
Tt ) "'3-“
2003 bajo el nifimero 482/03 : Re
LY~

Es traduccitn fiel y completa de la cual Be deja cop:.a en esta

g‘:‘b 7]
maE O :1
oficina para su confrontacién TR =~ M
W Hi -y .
DVZ/ID-4268/WPCL002G/COLO 13549-841-002-0 ' Ei—_{ -1 '; :'
&.I* > 8
i'-:.

L 3 g s lst
GIEGD F NVARGASZ
TRADUCTOR E |NTERPRETE OFlCIAo
ESPAROL INGLES ~ —~ INGLES - ESPAROL
RES 0001 DE ENERO 4 DE 1999
MINISTERIO DE JUSTICIA
Voo siare m bak caes

. § DR SO00TA, NAGD CONATAR QUE
m-mmmnm

r 3 GUE HE TYIDO A LA VIBTA
’ - v\..rq" ¥ "|I¢. --n
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k28 JUL 2006 1
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TRADUCCION OFICIAL No. 9450

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

Traduccién de los sellos y autenticaciones que aparecen en el
documento de representacién y poder, escrito en espafiol e
inglés, por medio del cual 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. B831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
CAVELIER, tpa. B832, domiciliados en la Carrera 4 No. 72-35,
Bogotad, Colombia Dado y firmado el 12 de febrero 2003 en
Leverkusen, Alemania, por los seflores Dr Axel Bader y Dr.

. +Ralf-Rudiger Jesse.

Autenticacién en espafiol e inglés de las firmas antecedentes y

certificacid de existencia de la sociedad por el notario de

Leverkusem, Dirk Heiderhoff. \ e ————r =

' ! como -;':.';'. SARTO (M OEL CINCUALD

i OB ROGOTA MADOD CONBTAR QUR LA

Fdo.: firma 1legible o TTOEO T Saincicn Com BL amainAL
Fd = WE TONIDO A LA viwTa s
- -k ihy g Y “‘ oy
Sello redondo en tinta: '-1'&1‘:\5 JUL 2006 - g
Dirk Heiderhoff, notario de Leverkusen ? ' ) w 5
E PA 'r:%a'g BARA 128 $
-h .-L-"'E' v omyte

rLUN LR IE; il
U o



Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los sefiores

1. Dr. Ralf-Rudiger Jesse, con domicilio comercial en D-

51368, Bayerwerk, Alemania,

2. Dr. Axel Bader, con domicilio comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,

a quienes CoOonozco en persona

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

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein
Leverkusen, 12 de febrero 2003 em ey on —————
GOm0 MOTARIO BANTO (N) DAL CINCULD
(Hilo y oblea notarial) ’ FOTOCOTA COmCIaE COm bh St
» QUM HE TEMIDOD A LA VIqTA ]
Fdo : firma 1legible, Notario art’ ™, v 2
; 22,28 JUL 2006 : ~:
L ' f - \' ) bo- '-'
Costas a ‘s o
Art 141, 154 KostO E O NOTARIG (2 A A8
L el WL ﬂi
Valor EUROS 3.000, -
Derechos Art. 32,45 EUROS 10,-

At v e It HEE 1
LU Y] |ﬂl&- n nirial

-
L T ] 1r g

AL



Derechos Art 58 EUROS 10, -
Derechos Art 150 Euros 13,-
IvVa EUROS 5,28
Total EUROS 38,28

Fdo - Heiderhoff, notario

APOSTILLA

{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais. Repiblica Federal de Alemania

Este documento pudblico

2. Ha sido firmado por Dirk Heiderhoff

3. Actuando en calidad de notario - i E
4. Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff, tr}'c'?itar?o e‘_r}:‘.,
Leverkusen . 2T e 3%
Certificado J?’
5 en Colonia 6. E1 17 de febre£;v2003

7 por el Vicepresidente del Tribunal Regional de Colonia

8. bajo el No 482/03

-

9. Sello 10. Firma T»3 o
h.it?::ﬁ . . l:']
El Presidente del Fdo.: firma 1lg¢gible °i3
T e P!
Tribunal Regional de Cof@RiZn"ei M:ﬂ?’l 30 Y Wi
r . Illllul ‘llm‘nn.;.m.'“ 5?: _-'. -é .E

> Sty e e : - \

¢ -l 23_’_’“.20051~ < '

archivos de estas oflctnd'é'ti’qﬁ‘ acién,

%l dingd by, f '\

Bogota, 14 de marzo 2003.
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1 L

WO 2005/075452 Al

- s ) SWROYCRE i oak® |

&S 0R-8¢99
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Die vortiegende Erfindung betrifft neue 2-Halogenfuryl/thienyl-3-carboxamide, mehrere Veifalien
zn deren Herstellung und doren Verwendmg zor Bekiimpfung von unerwiinschten Mikroorganismen.

Es iist bereits belannt, dass zahlreiche Cavboxemide fingizide Rigenschafien besitzen (vgl. zB: EP-A
0737 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, TP-
A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A 8-176112, JP-A 8-92223 und JP-A 53-72823). So.gind bereits
zabireiohe Puryl/hieny}-3-carboxanide bekamnt geworden, deren Furyl/Thienyl-Ring in 2-Position
gen substiinierte Carboxamide sind des 2,5-Dichlor-N-{3'{(mefhoxyimino)methylbiphemyl-2-yl)-
thiophen-3-carbcoramid und das 2,5-Dichlor-N-{4'{(methoxyimino)cietylbiphenyl-2-y1} thiophen-3-
carboxamid (vgl. WO 02/08197). mwmmmsmﬂammnnab.mmmm
ZB. bei niedrigen Aufeandinengen zn wilnschen fibrig.

Neu sind 2-Halogeifuryl/firienyl-3-carboxamids, deren Furyl/Thiemyl-Ring aufer dem Halogensub-
stituenten keine weiteren Substitnenten triigt

Es wurden nun neoe 2-Halogenfiryl/thieny}-3-carboxamide der Formel (T)

Héj(ly ; (11
A R Z

Hat
gefimden, in welcher
" fr O (Ssuersinff) oder S (Schwefel) sicht,
Hal  fir Halogen stebt,
fir Wassersioff, C,-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Alkyimlfinyl, C-Ce-Alkylsulfonyl, CrCrAJhRY-C:-Cr
alkyl, Cs-CeCycloalkyl; C;-CeHalogenslkyl, C)-C-Halogenalkyithio, Cn-CrHalomIkyl-
sulfinyl, CrCrEalogemslkylsulforryl, Halogen-Cr-Cralloxy-CrCeralkyl, CrCeEHilogen-
cycloalkyl nrit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlor- und/oder Bromatomen; Formyl, Forimyl-Cy-Ca-
alky, (C,-Cr-Alkyl)carbonyl-C;-Cr-2lkyl, (Ci-Cs-Alknxy)carbanyl-C,-Cy-alkyl; Halogen-(Cy-
CoralkyDearbonyl-C,-Cy-alkyl, Eﬂﬂsﬂn{cﬁ-crtﬂmy)eﬂbmvl-crcﬂwl lmtlewﬂl itis
13 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-Ce-AlkyDombomyl, (Cr-Cy-Alknry)carbanyl, (C:-QMC:-Q-WL CsCr
Cycloelkyf)carbonyl; {CrCeHalogenalkyl)carboryl, (CrCeHalogensllary)carbonyl, (Eialo-
gen-Cr-Ceallaxy-C,-Coralkyl)carbonyl, (Cs-Cy-Halogenizycloalkyloarbonyl mit jewedls 1 his 9
Fhuos-, Chilar- ind/oder Bromatomess; oder -C(=0)C(=OJR', <CONR'R® oder -CH;NR'R’ stelt,

>
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R'  fir Wassersioff, Cy-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Allonxy, Cr-CorAlkoxy-Cr-Coalkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl;
C;-CeHalogenalkyl, C;-Ce-Halogenalkaxy, Halogen-Cr-Co-alkuxy-Cy-Coalkyl, Cy-Co-Halo-
gencyoloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- nnd/oder Bromatomen stelt,
K und R’ unabhiingig voneinander jeweils fitr Wamerstoff, C;-Ce-Alkyl, Cr-C-Alkoxy-C;-Cr-alkyl,
Cy-Cy-Cycloalkyl; C;-CyHalogenalkyl, Halogen-Cy-Coralknxy-Ci-Coalkyl, Cy-Cy-Halogen-
oycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- md/oder Bromatomen stehen,
K und R* suBerdem gemeinsam miit dem Stickstoffatom, an des sie gebunden sind, einen gegebenen-
substituierten ’gesBitigten Hetérooyclus mit 5 bis 8 Ringatomen bilden, wobei der Hetero-
cyclus 1 oder 2 weitere, micht benachibarte Heteroatome aus der Reihe Sauerstoff, Schwefal
" oder NR® enfhalten kann,
R md R* unabihlingjg voneinender fiir Wassersioff, C-CrAlkyl, Cy-Cyr-Cycloalkyl; C;-Ci-Halogen-
alkyl, Cy-Cy Halogencycloalkyl mit jewrils 1 bis 9 Fiuor-, Chior- und/oder Bromatomen stehen,
R* mnd R* snBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einein gegebenen-
fulls einfiach oder mehefach, pleich oder verschieden durch Halogen oder C;-Cy-Alkyl subesti-
tuiertén goliitighen Heterocyclus mit 5 bis & Ringatomen bilden, wobei der Heterocycins 1
oder 2 weitere, nicht benachbarte Heteroatome ang dar Reihe Sauerstoff, Schwefiel oder NR®
enthalten kenn,
R®  fur Wasscrstoff oder Cy-CoAlkyl stct,
M  fiir einen jowsils cinfach durch R’ substituierien Phenyl-, Thiophen-, Pyridin-, Pyrimidin-,
Pyridazin oder Pyrezin-Ring oder filr einen durch R™ substitrierten Thiazol-Ring steht,
R’  fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl, iso-Propyl, Methylthio oder Triflnormetiy? steht,
R™  fiir Wasserstoff, Mettyl, Methylthio oder Triftuormethyl stelit,
Z fitr 2!, Z*, 2° oder Z* steht, worin
Z'  for gegebenenfalls cinfich bis Mnffach, gleich oder verschieden substituicrtes Phenyt
steht,

Z'  fir jeweils gegrbenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschicden sub-
stiiniertes Cycloalkyl odér Bicycloalkyl steht, ]
no, Dialkylamino, Halogenalkylthio, Halogeralkylsulfinyl, Halogenalkylsalfoeryl,
Halogenalknxy, Halogenalkylaming, Halogen-dialkyiamino, -STR*R*R™ und/oder Cs-
CeCyoloalkyl subatituiertes C;-Cor-Alkyl sicht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits
und/oder Cy-Cy-Alkyl substitiert sein kemm,
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-3.

Z'  fir jeweils gearbenenfulls einfiach oder mebrfach, gleich oder verschieden durch |

Halogen, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alooxy, Alkylamino, Dislicylami-

10, Halogenalicyithio, Halogenalkylsulfinyl, Halogenalkylsulfonyl, Halogenalixy, .

_ Halogenalkylamino, Halogen-dialkylamino, -STR*R’R'® und/oder Cy-Cs-Cycloalkyl
substitniertes CrCoo-Alkenyl oder Cr-CorAlkinyl stedt, wobei der Cycloalkylteil

mmmmmmmﬂmmmm
Halogen und/oder C,-Ci-Alkyl substituiert aein kann,

R® wnd R® unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Cy-CyeAlkyl, C;-Ce-Alknxy, Cy-Cy-Alkoxy-Cy-

) R

oder

 Cyalkjl, Cr-Co-Alkylthio-Cy-Coalkyl oder Cr-CeHalogenalkyl stchen,

fiir Wasserstoff, C,-Cy-Alkyl, C;-Cy-Alkoxy, C;-Ce-Alonxy-Cy-Coralkyl, Cr-Co-Alkylthio-Cy-
Ceralkyl, CrCrAlkenyl, CrCrAlkinyl, C-CoHalogenalkyl, Cr-Cy-Halogenalkenyl, CrCe-
Haloganalkinyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, oder fiir jeweils gegsbencafills substituiertes Pheryl oder

M und Z gemeinsam fiir jewoils gogebenenfalls einfach bis dreifach durch Methyl substituicrtes 1H-

2,3-Dihydro-indeir-4-yl, 1,3-Dilydro2-benzofiran-4-yl oder 1,3-Dihydro2-benzothien-4-y1

stehen.

Y

Weiterhin wurde gefunden, dass men 2-Halogenfiryl/fhienryl-3-carboxamide der Formel (T) erhill,
indem man '

u)

b)

Carbonsiinre-Derivate dex Formel (1)

HM X' @)
) A

Hal
in welcher
A und Hal dis oben angegebenen Bedentmgen haben und
X'  forHalogen oder Hydroxy steht,

nntAni'lin-DemmduFumnl(lm
D
R Z

inwehhuk,MunﬂZdieobmmi:q:mBedu@mgml_;_-bm,

thmmmthK@m— .

mmhwmmmwh
Gegenvrart eines Verd@mmmngamittels umsetzt, oder
Ealogencarboxarmide der Formel (XV)

(b
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in welcher . .
A, Hial, R und M dic oben ingrgebenen Bedeutumgen haben,
X*  fir Brom, Jod oder Trifluormetirylsulfonat stelt,
mit Boronsire-Derivaten der Foemel (V)

G‘-o-l?—o-s‘ .

2 )

in welcher _
zZ die oben angegebenen Bedeutmgen hatund. . _
G' und G joweils fir Wasserwtoff oder ussmmen for Tetramsthrylethrylen stehien,
in Gegeawart eines Katalysators, gegebenenifulls in Gegoawart eines Shurebindemitiels und
gegrbencrfulls in Gegenwart eines Verdinmngamitinls umgetzt, oder

o) MDmurmwn

SN .
A R

Hal 20" ™ 0.6* .

in welcher

A; Eil, R 1und M dic oben mngegebenen Bedeutmgen huben,
@’ und G* jeweils flir Wasserstoff oder zussmmen fiir Tetraroathylefirylen stehen,

mit Phenyl-Derivaten der Formel (VH)
x-z' (VID
in welcher

zZ die oben angegebenen Bedeutungen het und

X*  forChior, Brom, lod oder Trifinormethylsulfonst steht;

inGaglm-t_ einumly-mn,_ M_ in Cegomroart eines Skurebindemitiels und
gogebenenfills in Gegenwart éinés Verdfinmngemittels umsetzt, oder

d  Halogencarboxamide der Formel (IV)

9 .

Hal
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in welcher
A, Hal, R und M die oben sngegrhenen Bedeutungen haben,
X®  fir Brom, Iod oder Trifluonmethylsatfonst steht,
mit Phenyl- Derivaten der Formel (VIT)
x—7' (VI
i welcher _
Z'  die oben angegebenen Bedentungen hat und
X°  fir Chlor, Brom, Iod oder Trifluommotyisulfonat sicht,
in Gegenrwart cines Plladium- oder Nickel-Katalysstors und in Gegenwatt von 44,4'4'5,5,
5',5-Octamefiryl-2,2bis-1,3,2-dicxabosolan, gegebenénfills in Gegenwart eines Sinrebinde-
mittels und gegehenenfills in Gegexrwart cines Verdfinmmgimittels umsetzt, oder

2-Halogenfiwyl/hienyl-3-carbaxamide der Formel (F-2)

K- '@

in welcher

A, Bal, R und M die oben angegrbenen Bedeutmgen baben,

X'  for jeweils gogebenenfills einfach oder mehrfiich, gleich oder verschieden durch Ha-
Halogenalkylamino, Halogen-dislkylamino, -SiR"R’R'® und/oder Cy-Ce-Cycloaliyl

" substitmierite CrCar-Alkenyl oder CrCyrAlkinyl stcht, wobei der Cyuloalkylteil sei-

nexseits gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cy-Cy-Alkyl substitniest sein kamm,

gogebenentalls in Gegenwart cines Verdtinnungsmittels und gogrbenenfills in Gegaarwart

cines Katalysatoes hydriert, oder

in welcher
A, Hal, R 1md M die oben angegebenen Bedeutingen haben,
Halogen, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulforryl, Alleuxy, Alkylamino, Dialkylsmi-

e e AT

[
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1o, Halogenalkylthio, Halogenalkylsulfinyl, Halogenalkylsulfonyl, Halogenalkrixy,
Halogenalkylamino, Halogen-dislkylamino, -SiR'R'R" wnd/oder Cy-Ce-Cycloalkyl

. benenfalls durch Halogen und/oder Cy-CrAlkyl substituiert acin lomn,
gegcbenenfills in Gegenwart eines Verdinmmggmittels und gegebenenfills in Gegenwart

Halogencarboxamide der Formel (IV)

in welcher
A, Hal, R vnd M die oben angegebenen Bedentimgen haben,
X*  fir Brom, Iod oder Triftnormetirylsulfonat steht,

mit cinem Alkin der Formel (IX)
HO=—G" )
in welcher

@  fir gogebenenfulls cinfach oder mehrfiach, gleich oder varschieden durch Halogen,
slkylamino, Halogen-dialkylamino, -SiR"R’R"® md/oder C5-Ce-Cycloalky] substitn-
fertes CyCu-Alkyl steht, wobei der Cycloalkylteil seinerseits gogebenenfulls durch
Halogen und/oder Cy-C-Alkyl substituicrt ssin ke, :

oder einom Alkrn der Formel (X)

. ¥

G/:( x
L e e
in welcher

G*, @’ und G* unebhiingig voneinsnder joweils filr Wasserstoff oder gegebenenfhlls einfach _
- oder mehrfach, pleich oder versshieden drrch Halogen, Alkylthio, Alkylsulfiqyl, Al-
amino, -SIR'R’R" und/oder C5-Ci-Cycloalkyl substituiertes Alkyl stehen, wobei der
substitviest sein kaun und dic Gessmizahl der Kohlenstoffutome des offenkettigen
Moleknlteils (chne die Substituenten) die Zahl 20 nicht fhersteigt,
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S¥orebindemittels und in Gegenwart eines oder mehrerer Katalysatoren umsetzt, oder -

b)  Ketone der Formel (XT)

in welcher

A.HlLkmdeunbmmgepbmmBuhmmhbuy

G mwmmmmmmmmm
dthnlomAlkﬁ&nn.Alkyl-ulﬁnyLAlkylmlﬁmyLAm Alkylamino, Dial-
kylamino, Hﬂoumﬂvlmo. Halogrnalkylslfinyl, HalogenaTkylailfonyl, Halogen-
alkoxy, Halogenalkylamino, Halogen-dialkylsmiino, -SIR'R’R™ und/oder Cy-Cy
Cycloalkyl substitrriertes Ci-Cyy-Aligyl stelt, wobei der Cyoloalkylhteil acinerseits ge-
gebenenfulls durch Halogen und/oder C;-Co-Alkyl substitisiert sein kamn,

mitmﬂ'PhnuphmvnhndmgdﬂaIlmﬁmmFormele)
G'%—px (XID)

in welcher

G°  ‘fir gegebenentills cinfach oder mehrfich, gicich oder verachieden durch Halogen,
Alkylfhio, Alkyisulfinyl, Alkylsnlforyl: Alknxy, Alkylsmino, Dialkylamino, Halo-
mmmmwmmmmw.wp

alkylamino, Halogen-dialkylamino, -SIR'R'R" und/oder Cs-Cys-Cycloalkyl substitn-

.mQGMMMkaMM
Halogen und/oder C-Cy-Alkyl substitiert sein kenn,

Px  fiir cine Groppierang -P(CJH,)s CT, -PY(CHu) Br, -P*(CeH.)s I, -B(=O)XOCHa)s
oder -P(=O)OC;Hg) steht, _

gegebenenfills in Gegenrwart sines Verdfinmmgsmittels umsetzt, oder

)  2Halogenfuryl/thienyl-3-carboxamide der Formel (1-b)

)Iﬂ*@ e
A H Z ’ .

. Hal
A, Hal, R, M und Z die cben angegebenen Bedeutungen haben,
mit Halogeniden der Farmel (XTII)

——
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RL-X* )
in'welcher
R fir C,Cralkyl, CrCoAlkylmlfinyl, C;-CoAlkylmilfimyl, Cy-Ce-Alkumy-Cr-Cyral-
. kyl, Cy-Cy-Cyuloalkyl; C;-CsHalogenalkyl, C,-CHalogenalkylthio, Cr-Ce-Halogen-
-lkvlnlﬁnyl, Cr-Co-Balogenalkylsulfony); Halogen-C;-Cyalkoxy-C;-Craliyl, Cr-Cor
Hﬂomnlmlkylmt;ewﬁhlh9fhm—,ﬂﬂu‘ und/oder Bromatomen; Fornayl,
Farmyl-C;-Cy-alkyl, (C;-Cs-Alkyl)carbonyl-C-Cy-alkyl, (Cy-Cs-Alkoxy)carbomyl-C;-
Cyelkyl; Halogen-(C,-Cs-alkyl)carbonyl-Cy-Cs-alkyl, Halogen-(C;-Cy-alknxy)oarbo-
ny-Cr-Cy-alky! mit jewedls 1 bis 13 Fiuor-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-Co-Alkyf)carboinyl, (C.-Cnallmxy)mbml. (C:-C.-Alhmw-crcf-nwl)mbv
_m, (Crcrcyehlkyl)mbmyl. (C:-C.-H-loumlkyl)wbonyl. (Ci-Ce-Halogenslk-
‘oxy)earbonyl, (Hﬂouurca-crm-&-&aﬂwl)mbml. (Cs-CrHalogencyclo-
mnubmﬁm;wﬂ.lwsmmmmmwmmmo&s
-0(=0)c(=-0)n' CONRR® oder -CHNR'R® steltt,
R, R’ R, R‘mdk’dlcobmmmbmﬂeduﬁmhbm.
X°  fir Chlor, Brom oder Iod steit,
in Gegenwart ciner Base md in Gogenwart einea Verdtinmmgsmittels umeetzt.

WMMMMMWM&F@&@
sowohl itn Pfisnzenschutz als such im Materialschutz verwendber sind.

-+ Uberraschendcraeise srizen dio ecfind aien: 2 Halogenfuryi/hienyl 3-catboxamide der For-

ten Wirkstoffe glaicher Wirlomgsrichiung,

Dis efindungsgemiifen Verbindungen kamen gegrbenenfalla als Mischnngsn verschisdener mog-
licher isomerer Formen, insbescndere von Sterevisomeren, wis z. B. B- und Z-, fireo- und eryfhro-,
sowic optischen Isomeren, gegsbenenfills aber such von Taiomeren vorliogen. Bs werden sowohl
die B- als such die Z-3someren, wie such die fireo- und erythro-, sowie die optischen Isomeren, be-
licbige Mischungen dieser Isomeren, sowis dis mOglichen tatomeren Formen beansprocist.

Dio erfindungsgemiifien 2-Halogenfurylhienyl-3-carbaxamide sind dorch die Formel (I) allgemein
iin Polganden angegrben. Dices Definitionsn golten flr ie Badprodukto der Formel (f) wie fir allo
Zwischenprodukie gloichermaBen. ' '
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EEE

steht bevorzugt fiir O (Smerstoff).
steltt snBerdem bovormgt fitr S (SchwedeD).

steht bevgrmgt fir Floor, Chior, Brom oder Tod
stcht begoiders bevorzugt fitr Chiof, Brom oder Iod.
sieht ganz hesonders hevorzgt fir Tod.

stehit bevorzugt fitr Wasserstoff, Ci-CeAlkyl, Cr-Co-Alkylsulfinyl, Cr-CrAlkylsulfonyl, Cr-
CeHalogenalkylsulfinyl, CrCanlomllyllﬂ:ﬁwL Halogen-Cy-Cralkoxy-Cr-Cralkyl,
Cy-Cy Halogenoycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhuor-, Chior- wid/oder- Bromatomen; Formyl,
Fornny}-Cp-Crslkyl,  (Cr-CrAlkyDoarbouyt-Cr-Cralkyl;  (Ci-CorAlkoxy)carbomyl-Cr-Cs-
ek’ Halogea(C CralkylJarbony’ G- Grallo, Bslogen (G Cralky)eibonyl-Ce -
ky} mit jeweils 1 bis 13 Fluor, Chlor- und/oder Bromstomen; -

(CrCeAlkyDoarbonyl, (Cr-CeAlkoxy)carbonyl, (Cr-Ca-Alkaxy-Cy-Cralkylcarbonyl, (C-
Ce-Cycloalkylcarbonyl;  (Cr-Co-Halogenalkylearbonyl, (Cr-Ce-Halogenalknxy)carbouyi,
(Halogen-C;-Cy-alkoxy-C;-Cr-alkylcarbonyl; (Cy-Cs-Halogencycloalkylcarbomyl mit jeweils
1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromsiomen; oder -C(=0)C(=O)R’, -CONR’R® oder
-CHNR'R",
ﬁmmmwwmmm}mmhmmm
fext-Butyl, Pentyl oder Bexyl, Methylsulfinyl, Bthylsulfinyl; n- oder iso-Propylsulfinyl, o, iso-,
seo- oder tert-Butylsnlfiryl, Metirylsulforyl, Bttrylsulfonyl, n-odér iso-Propylmilfnyl, n-, iso-,

oo oder tertBulylsulfinyl, Mofhaocymethyl, Mohacycltyl, Bihaxymetiyl, Btesxyedyl,

meftyithio, Diffoorchilonmethylthio, Triffuoemethyithio, Triffucrmetiylaulfimyl, Triffuannetiny?
mifonyl, Trifinormethoxymethyl; Foomyl, -CHrCHO, ~-(CH)rCHO, -CHrCO-CHs
-CHrCO-CH/CH,, -CH;COCH(CH), {CH),COCH, ~(CHy)rCO-CH,CH,,
(CH)yCO-CH(CH),,  CHLC0CH,  CHrOO(H.CH, -CHErCOCH(CH)

~(CH2)r-CO, 08, ~(CHa)r-CO;CHCH,, (CHa)r CO;CH(CHa)s, -CHyr-CO-CFy, -CHr-00-0Ch,

CHCO-CHCF, -CHCO-CHCCh, - {CH)rCOCHCE, (CH)-CO-CHCC,
CH,COCHF, ~ -CHrCOCRCF,  -CHrCOCHCCh  -CHrCOCCHLOCK,
<(CH)r CO,CHCFy, (CHo)r COCR,CF,, (CHa)r CO,CBC0h, (CH)F CO0CHOC
Methylcarbonyl, Bnylcarbonyl, n-Propylearbonyl, iso-Propyloarbonyl, tert-Butylombanyl,
Methoxycarbonyl, Bthoxycarbarryl, tert-Butnxycarbanyl, Cyclopropylicarbonyl; Triffeorme-
thayloesboury), Trifluormethoxycarbonyl, ader -C(=0)C(EO)R’, -CONR’R” oder -CENRR’.
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R steht g hesondem bevorzagt fir Wasserstoff, Methyl, Methoxymethyl, Formyl, -CEx-CHO,
«{CH)CHO, -CHrCOCH,, -CHyCO-CECH, -CHCO-CH(CH), -C(=O)CHO,
-O(=0)0(=0)CH, -C{=0)C(=0)CE;OCHa, -C(=0)CO;CHs, -C(=0)CO,CHyCHs-

R'  sicht beyormgt fir Wasserstoff, Cr-CrAlkyl, Cr-Co-Alkxy, C;-Cy-Alknxy-Cr-Cy-alkyl, Cs-
CgCyvloalkyl; C,-CoHalogenilkyl, C,-CrHalogemlkoxy, Halogen-Cr-Cyalkoxy-Cr-Cy-
alkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromatomen,

R seh bosondem bovormgt fir Waasersioff, Metiyl, Bfhyl, 2~ oder iso-Propyl, tert-Butyl,
Methaxy, Bthoxy, n- oder ist-Propaxy, test-Buiuxy, Methaxymethyl, Cyclopropyl; Trifinor-
methyl, Trifilnormethoxy.

R upd R stehen unahbhiingig voneinender bevarzmet fir Wagserstoff, C,-Cy-Alkyl, Cy-Cs-Alknxy-C;-
Cyalkyl, CrCeCynloalkyl; C,-Cr-Halogenalkyl, Halogen-C;-Cy-alloxy-Cr-Crelkyl, Cy-Co
Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder Bromstomen.

R? und R bilden aBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gobunden sind, bevorzagt
einen gegebenenfulls einfisch bis visrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder Cy-
Cs-Alkyl substiiniarten gesbitigien Heterocyols mit 5 oder 6 Ringatomen, wobei der Hetero-
cyclus 1 oder 2 weitere, nicht benschberte Heteroatome aos der Reibe Smerstoff, Schwefil
oder NR® enthalten keon. '

R und R® stehen mmabhiingig vonsinander besonders bevorzugt fir Wassersioff, Methyl, Ethyl, n-
oder iso-Propyl, n-, iso-, sec- oder tert-Butyl, Mcthoxymethyl, Methaxyethyl, Bthoxymethyl,
Bthoxyefiryl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; Trifluormefiyl, Trichlormetityl,
Trifloorethyl, Trifloormethoxymetiyl.

. R® und R’ hilden snferdegn grmeinsam mit demn Stickstoffatom, an das aie gobunden sind, heaonders
Chilos, Brom oder Methyl substitnierten geslitigten Heterocyuins aus der Reibe Morpholin,
Thiomorpholin odes Pipenizin, wobei das Piperazin am zweiten Stickstofiatom durch B® sub-

R’ und R steben unsbhiingig voncinsnder bevorzgt fiir Wasserstoff, C;-C-Alkyl, Cy-Co-Cycloaficy:
C-CHalogenalkyl, Cx-CeHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlo- und/oder
Bromsiomen,

R und R’ bilden suBardem gemeinsam mit dem Stickstoffubom, an das sis gebanden sind, bevorzngt
einen gegebenanfills einfach oder mehrfich, gieich oder verschieden durch Halogen oder C;-
CrAlkyl substituierten geghittiglen Heterocyclis mit 5 oder 6 Ringstomen, wobei der
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Heterocyclus 1 oder 2 weitere, micht benschbariz: Betrroetome aus der Reihe ‘Savcrstoff,

- Schwedel oder NR® enthalten kem,

k‘mﬁmmmwmw@mmm;

oder iso-Propyl, -, 80~ sec- oder text-Butyl, Methaxymethryl, Methowyethyl, Rhoxymethyl,
Bthoxyethyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl; 'I‘nﬂuameﬂ:yl. 'l‘ndﬂmﬂvl.
Triftuoretiyl, Triftormethoxymethyl. .

R?umdl?bﬂdﬁnluﬁud-ngpnunuau:nutdnn&ﬂui:hﬂiﬂnnuundmlnngpbnndulmmd,hg|;|y;|
bevorzngt einen gegebenendulls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor,
. Chilor, Brom oder Mefhyl substituierten geslttigten Heterocychns ans der Reihe Morpholin,
w#mmummmwmn‘m

10

R® mmmwmmc.-c.-m

R MW&WWWB&%}O&MH@L&.W,M
15 oder tert-Butyl

M stelit bevorzigt fitr einen der folgenden Cyclen

$bb5
55
Py e

20 . MI10 NI M-lz M-13 M-14
“wobei dis mit "mﬁﬁum'nmmnmm&ma_rmnm' mit dom
Rest Z vesknipdt int

M mhmmmmqummnumu-l M2, M3, M4, M5, M-6,
M9, M-10 und M-11.
25 M  steht gang besonders bovorzugt fiir einen Cyclus snagewihit ans M-1, M-2, M-5, M6, M9,
" M-10und M1 '
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etelt ingheagndare hevorugt fiir den Cychus M-1.

stebt auSordem inshesondere hevorzagt fitr den Heterocyclos M-2,
steht anfBerdem inshesonders bevorzugt fir den Heterocyclus M-5.
stebst anBerdom inghesnda bovorzgt fir dean Heterooycls M-6.
stebst anfordem insbesonders bevorzugt fitr den Heterocyclus M-5.
sicht anBerdam inghesondere bevorzngt fir den Heterocyolus M-10.
stelst anBerdern inshesooder. bevorzgt fir den Heterocyols M-11.

sielit bevorgnet fir Wasserstoff. .

sicht fir den Fall, dass M fitr M-1 steht; snBerdem bevorzugt fiir Fiuior, wobei Fluor beaon-
drs bevorzugt in 4-, 5- oder 6-Position, ga0z besondem bevorzgt i 4- odor 6-Position, ins-
heaonders in 4-Position des Anilidresies stekit [vgl. oben Formel (D). -

steht filr den Fall, dass M f M-1 stcht, auBardein bevorzugt fir Chlor, wobei Chlor
beaonders bevorzugt in 5-Position des Anilidrestes atelit [vgl: oben Formel (T)].

stcht fir den Fall, dass M for M-1 steht, snBerdem bevornet fiir Msthyl, wobei Mothyl
besonders bevarmet in 3-Position des Anilidrestes stchi [vgl. oben Formel (T).

stedit fiir den Fall, dass M fiir M-1 steht, anflerdem bevorzugt fir Triffuormethyl, wobei Trift.
onmeftiy! begonders bevorzagt in 4- oder 5-Position des Anilidrestes stebt [vgL. cben Formel (1)
stalt fiir den Fall, dass M fiir M-2, M-3 oder M4 steht, snBierdom bovorzngt fitr Chilor, wobei
Chlor besonders bewxzngt in 5-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M-4) stcht.

steht for den Fall, dass M fir M2, M-3 oder M-4 steht, auSerdem bevarzogt fir Mathyl,
wobei Meftyl hesongers bevorgt in 5-Position (M-2, M-3) oder in 3-Position (M-4) sicht.
stelrt fir dem Fall, dass M filr M-5, M-6, M-7 odexr M-8 steltf, suferdem bevorzngt fir Fluar,
wobei Fluor besondars bovorzugt in 6-Position (M-5, M-6) oder in 3-Position (M-7, M.8)
stedt.

stelst filr den Fall, duss M fitr M-5, M-6, M7 oder M-8 stebd, suBerdem bevorznat fitr Chlar,
wobei Chior besonders bevorzagt in 6Position (M-5, M-6) oder in 3-Position (M-7, M-8) stelst
stcht fir den Fall, dass M fir M-S, M6, M7 oder M-8 stebt, suerdem bevorzugt fir
Methyl, wobei Methyl hetonders hevorzngh in 4-Position (M-5) oder in 3-Position (M-5,
M-7, M-8) stcit.

sicht fitr den Fall, dass M fir M- stelt, suBerdem bevorzugt fir Motyl, wobei Moflyl
beaonders bevarzgt in 3-Position steht.

stelit fir den Fall, dass M fiir M-9 sielt, suBerdom bovgrzygt fiir Triftuormethyl, wobei Ti-
fluormetityl besonders bevarzgt in 3-Position steht.

stelit fir den Fall, dass M fir M-12 steltt, suBerdem bevorzuet filr Mothyl, wobei Methy}
besoudems bavorzsst in 4-Position steht.




10

15

30

35

. WO 2005/075452

13 . PCT/EP2005/000629

steht fir desi Fall, dass M fiir M-12 stoltt, snBerdem bevorzogt fir Trifloomuethyl, wobei Tri-
fiucrmethy! hesonders bevoczugt in 4-Position stcht.

steht fiir den Fall, dass M fiir M-13 mmhﬂmmmmrmmw
besondan bevarzogt in 3-Position stehit.
mmuhn,mummnmmmnmrnﬂmmmm-
fiuormetityl hosonders bevorzugt in 3-Position sickt.

steht fir den Fall, dass M fiir M-14 steht, anBerdom beygrugt fir Mothyl, wobei Mothyl
hesondein bevorzngt in 3-Position steht.

sicht fir den Fall, dass M fitr M-14 stebt, suBerdam bevorzugt fir Triffuormethyl, wobei Ti-
fnormetiyl beaondors berorzgt in 3-Position st '

- steht heyorrugt fir Wasserstoff.

steht anBerdem bovorzngt fir Metiyl.
sicht suferdem hevorzugt fir Triftluormetiyl.

steht bevorzugt fir Z'.
mmmh&mjcwﬂsmdﬁhm‘v‘wm

steht hesonders bevorzugt S0 cinfach substituicrtos Phenyl, wobei die Substituenten ans der
sicht euch besonders bevorzugt fitr zweifich, gioich oder verchicden substitmicrtes Phexyl,
steht anch hesonders havorzugt fir dreifach, gleich oder verschieden substituiertes Phenryl,

. wohm&hhmmduhmwlwmd

stcht gz beaonders bevorzugt fitr einfach in 4-Position substituicstes Pheny, wobei dio
Substituenten aus der Liste W' ansgewithit sind.

steht gunx besonders bevorzugt fir zweifach, gleich oder vumhedm in 3,4-Position
wmmmsmwmnmdamw'wm

steht gapz besonders bevoruet fitr zweifach, gleich oder verachieden in 2.3-1’olmm
substituiertes Phenry], wobei die Substituenten sus der Liste W' auggowlhltgind

mmm:mmmmmhzm.

mibstituicrtes Phenyl, wobei die Substituenien aus der Liste W' susgewsihit sind.

mmmmwmmhsﬂoﬁﬁm )

substituicrtes Phenty], wobei die Substituenten ans der Liste W' ausgewithit gind.
substihieries Pherryl, wobei die Substituenten ans der Liste W' ansgewiihlt sind.
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sioht fiir Halogan, Cysno, Nitro, Amina, Hyxroxy, Fornyl, Catboxy, Casbemoyl, Thiocmb-
;mmmmemmmmmmm
Alkytthioalkyl, Dinllcynikyl; Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsutfonyl mit jeweils 1 bis 8
Kohlensinffatomen;

joweils geradiicttiges oder verzweigtes Alienyl oder Alkenyloxy-mit jeweils 2 bis 6 Kohlen-
stoffetomen;

joweils geradkettiges oder verzweigtes Halogemlkyl, Halogenalknxy, Halogenalkyithio,
Halogenalkylsulfinyl oder Halogenalkylsulforryl mit jeweils 1 bis 6 Kohlerigtoffatomen und 1:
bis 13 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen;

jeweils garndkonttiges oder verzweigtes Halogeaalizny! oder Halogensikenyloxy mit joweils 2
bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 big 11 gleichen oder verschiedenen Halogenstomen; _
bomylony, Alknxycarbany), Alkylaminocerbomryl, Dialkylaminocarbanyl, Arylalkylaminocar-
bonyl, Dialkylsminocarbomyloxy mit 1 bis 6 Kohlenstoffstomen i den jeweiligen Kohlen-
wassesstofiketten, Alkenyicarbonyl oder Allinylcarbouyl, mit 2 bis 6 Eohlenstoffatomen in

. Cycloalkyl oder Cycloalkyloxy mit jeweils 3 bis 6 Echlenstoffstommes;

jeweils gogebenenfills cinfiach bis vierfich, gleich oder verschieden durch Fluor, Chlor, Oxo,

Methyl, Triftuormetiyl oder Rihyt substitusiertes, jeweils zweifisch veckniipfies Alkylen mit 3

oder 4 Eolilenstoffatormen, Oxyslkylen mit 2 oder 3 Koblenstoffatomen oder Dicxyalkylen

mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen;

oder die Grappierung ~C(Q'Y=N-Q, worin

Q  fir Wasarsioff, Hydroxy oder Alkyl mit 1 bis 4 Koblenstoffitomen, Halogenalkyl
puit 1 bis 4 Koblenstoffatomen und 1 bis 9 Finar-, Chlor- md/oder Bromatomen oder
Cyvloalkyl mit 1 bis 6 K oblenstoffitvimen stsht und

Q'  fir Hydroxy, Amiho, Mefhylamino, Pbenyl, Bezyl oder fiir joweils gegebenenfalis
dorch Cysno, Hydraxy, m.mmmmhmohw
substituiertes. Alkyl oder Alkoxy mit 1 bis 4 Echlenstofftomen, oder fitr Alkearyloxy
oder Alkinyloxy mit joweils 2 bis 4 Eoblenstoffatomen steht,

. geradkettiges oder verzweigtes Alkyl oder Alkoxy mit I bis 4 Eohlenstoffiinmen substituier-

tes Phenyl, Phenoxy, Pherylithio, Bezoyl, Benzoylethenyl, Cinnamaoyl, Haterocyclyl oder
Phenylalkyl, Phenylalkyloxy, Phenyialkyithio, oder Heterocyolylalkyl, mit jeweils 1 bis 3
Kohlenstoffatormen in den jeweiligen Alkytteilen.
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steht bevogzigt fir Fluor, Chilar, Brom, Methyl, Bihyl, n- oder -Propyl, o, i, 5- oder t Buty),
Mefhary, ‘Bfhoxy, n- oder i-Propaxy, Tifinormethyl, Trifinaretiyl, Difinormethary,
Dmmmmoau'rmﬂnmemymm

odez die Gruppienmg —C(Q")=N-Q", werin '

Q' fir Wasserstoff, Methyl, Bthyl oder Trifluormetiryl steht umd

Q'  frHydroxy, Methoxy, Ethaxy, Propoxy oder Isopropoxy steh.

mmmmz’
steht bevorzat fir joweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gmhodemm

Hﬂqpnum%ﬂh%}(}#ﬂqintﬂ¢n=h=CM*H&ﬂ@&:Ihﬂdmﬂhﬂnmuﬂmﬂlsbu
10 Kohlenstoffutomen.

steht hosonders bevorzngt fir jeweils gegebenentalls einfuch bis vierfach, gleich oder ver-

" schieden dorch Chlor und/oder Methyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclahexyl,
. Cycloheptyl, Cycloootyi, Cyclononyl, Bicyclof2.2.1]heptyl oder Bicyclof2.2.2]octyl.

steht ganz benorders bevacmet ftr durch Chlor und Mafizyl substitniertes Cyclopropyl,

uﬂnumhbgmgm;ﬂkzﬂ.
sicht bevorzugt fir unsbetitniestes Cr-Car-Alkyl oder fir einfixch oder mahrfach, gleich oder

versohieden durch Fuor, Chlor, Brom, Tod, Cr-Ce-Alkyitiio, Cr-Ce-Alkylsulfinyl, Cy-Ce-Al-

kylgulforyl, C,-Ce-Alknxy, C;-Ce-Alkylamino, Di(C,-Ce-alkyT)amino, Cy-Cs-Helopenalkyl-
thio, Cy-Ce-Halogenalkylsulfinyl, C,-Co-Halogrnalkylsulfoayl, C;-Ce-Halogenalkoxy, C,-Ce-
Halogeoalkylamino, Halogen-di(C,~Cs-alkyl)amino, -SIR'R’R'® mdlodn-C,-C.—Cynlnalkyl
substituiectes Cr-CarAlkyl, wobei der Cycloelkylteil seinerseits gegebenentulls einfich bis
vierfach, gleich oder verschieden durch Fluor, Chilor, Brom, Tod, Cy-Cy-Alkyl tnd/oder C;-
C, Halogenslky! substituiert sein kann.

steht besionders beyorzugt fir unsubstituiertes CrCapAlkyl. |
mmwmmmmmchfmchmb
Iysatfinyl, C-Ce-Alkylaulfonyl, Cy-Cr-Alkxy, Cr-CrAlkylkmino, Di(Cr CralkyDaminn, Cr
CeHalogenslkyithio, C;-CyHalogenalkylmulfinyl, C;-Ce Halogenalkylsulfonyl, Cy-CeHslogen-
allixcy, Cy-CeHlalogenalkylamino, Halogen &(Cr-Ceallylemino mit jowedls 1 bia 9 Fiuar,
Chlor- und/oder Bromatomen, -STR'R'RY, Cyclopropyl, Dichloscyclopropyl, Cyclobutyl;
MMHWMMEHQ&-MWWM
mm«mmwm»mwwmb.m,mmmw
thio, Hemylthio, Mefhylsulfonyl, Bthylmlfooyl, n- oder iso-Propylsulfonyl, o-, iso- sec,

tert- Butylsulfonyl, Methary, Ehoxy, o~ oder isoPropaxy, 1-, iso-, seo-, text-Butoy, Methyl-
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smino, Rehylamino, - oder iso Propylemind, 1, i80-, sec-, terb Butylamino, Dimetiylamino,
Diisopiopylamino, Triftcormethyithio, Trifluormethaxy, -SiR°R'R”, Cyclopropyl, Dichior-

' Mcwwwmwmwrm

-hhtmhhsmﬂfﬂrZ‘
mmm,mmmmmmmwsm :
durch Fluor, Chior, Brom, Jod, Ci-Ce-Alkylthio, C;-Co-Alkylsulfinyl, C;-Cs-Alkylsulfonyl,
CrCe-Allnxy, C;-Ce-Alkylamino, Di(Cy-Co-alkyl)amino, C,-CeHalogenslkylthio, Ci-Co-

Hirlogenalkyislfinyl, CrCeHalogenalkylsutfonyl, CyCoBalogrmalky, Cr-CeHalogenal-

kylamino, Halogen-di(Cy-Cy-alkylamino, -SIRRR™® und/oder €5-C-Cycloalkyl substituier-

tés CyCoAlkentyl oder Cp-Car-Alkinyl, wobei der Cycloalkylteil ecinerseits gegebenenfalls

cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Finor, Chior, Brom, Iod, C-CrAlkyl

und/oder Cr-CyHalogenslkyl substitniert sein lann.

stel besonders bevorzngt fiir jeweils gegohenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Iod, Cr-Ce-Al-

kylfhio, Cy-C-Alkylsulfinyl, Cy-Co-Alkylsutfonyl, Cr-Ce-Alkoxy, C-Co-Alkylarino, Di(Cy-Ce-
alkyDamino, C;-Cy-Halogenalkyithio, C;-CcHalogerialkylsnlfinyl, C,-CeHalogmalkylsulfiuryl,

C;-Ce-Halogenalloxy, C;-Ce-Halogenalkylemino, Halogen-di(Cy-Coralkyl)amino mit jeweils 1

bis 9 Floor, Chlor- und/oder’ Bromatomen, -SiR'R*R™, Cyslopropyl, Dichloreyclopropyl,

steht ganz besondexs bevorzggt for. Cr-Cor-Alkextyl oder Cr-CorAlkinyl.

n'mwmmvm@hmmq&chfm,qw

Cr-Cyelkyl oder Cy-Cy-Alkyithio-Cy-Callyl.

R" und R’ sichen unsbbfngig vonsinander besonders bovorzgt fir Mothyl, Beiyl, Methoxy, ﬁumy'

mmmmwm
methy), Melrylthioetiyl oder Biryithioeftyl

R' md R’ stehen vnabhingig voneinander ganz besopders bevorzmgt fir Mathyl, Mothoxy,

R" und R’ sichen inshesonders bevorzugt jeweils filr Methyl.

RID

-~ R®

steht bevorzugt fitr C;-Ce-Alkyl, Cy-Co-Alkoxy, Cy-Cs-Alkoxy-Cy-Cs-alkyl, Cr-Cy-Alkyithio-
Cr{Cy-alk, CCy Cyuloaicy, Pheayl oder Beazyl. |

stoht heaguder bovirzngt fir Mothy), Ethyl, n° oder iso-Propyl, n-, sco-, iso- oder tert-Buiyl,
Methixy, Bthoxy, n- oder iso-Propoxy; n-, scc-, iso- oder texi-Butoxy, Methoxymethyl,
ethyl, Bihylthioefiry), Cyclopropyl, Phenyl oder Benzyl.
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R" mmwhmmn-mwﬁ-mumm

R®  steht insbesonders bevorzugt fiir Methyl, Biryl, n--oder iso-Propyl, iso- oder teri-Butyd, °

Methoxy, iso-Propoxy, iso- oder text-Butnxy.

R*®  steht hervorgshoben foir Methyl.

M und Z stchen such bevormigt gemeinsam for 1,1,3-Trimethyl-1H-2,3-dilydro-inden-4-y1, 1,3-Dic
mothyt-1H-2,3-dihydro-inden-4yl,  1,1,3-Trimethy}-1,3-dikydro-2-benzofiran-d-yl, 13-
Dimethryl-1,3-diljdro-2-benzofiran 41, 1,1,3-Trimethyi-1,3-diliydro-2-benzothien-4-yi oder
1,3-Dinicfhyl-1,3-dilydro-2-berzofhien-4-y1.

M und Z sichen euch heagngers bevorzgt gemeinsam fir 1,1,3-Trimedhyl1H:2,3-difydro-inden-4-y1.

Bevorzugt sind solche Verbindmmgen der Formel (1), in welcher alle Reste jeweils dic oben gensnnten
bevorzugien Bedentungen'haben.

mwmmvmmrmm,mmmMjm&m
Bevarzugt und jeweils als Teilmenge der oben genannten Verbindungen der Farmed () zn verstehen

Gruppe 1: 2-Halogenfuryl/thiznyl-3-carboxemide der Formel (1-b)

in welcher A, Hal, R, M und Z die oben angegebenen Bedeutmgen haben.

Gruppe2:  2-HalogenfuryVhienyl-3-carbexamide der Formel (I-c)

LG,
“\%I(E.L.a-z

Hal

in weloher A, Hsl, K, M und Z die oben angegebenen Bedeutmgen heben.

R*  steht bevorzugt fir Cr-Ce-Alkyl, €-C-Alkylsutfinyl, C;-CrAlkylsutioayl, C;-Cy-Alkoxy-Cr-
Crelkyl, CyCeCycloalkyl; Cy-Cy-Halogenalkyl, Cr-CoHalogenalkylthio, C\-CoHalogenal-
kylsuinyl, C;-Cs-Halogenalkylsulforryl, Halogen-Cr-Cyalkaxy-Cy-Cy-alkyl, Cs-Ce-Halogen-
eyaloalkyl mit jewels 1 bis § Fuar-, Chioc- uadioder Bromatomess; Formyl, Formyi-Ci-Cr

—
w
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‘alkyl, (Cr-Cr-AlkylcarbonylL-G,-Cy-alkyl, (Ci-Cs-Alkaxy)carbouyl-Cr-Ca-alkyl; Halogen-(Cr-

Cs-elkyl)carbonyl-C,-Cy-alkyl, Halogen-(C,-Cs-alkoxy)carbonyl-C;~Cs-alkyl mit jeweils 1 bis

(CrCeAlkyloarbonyl, (C;-CrAlloxy)oarbonyl, (C;-Cr-ABniy-Cr-Cralkyl)oarbonyl, (Cs-
CeCycloalylcmbonyl;  (Cy-Ce-Halogenalkyl)carbony?,  (Cr-Ce-Halogenalimxy)carbouyl,
(Balogen-Cy-Cy-alkuxy-C-C-alkyljcarbatryl, (Cy-CsHalogencyvloalkyDearbonyl mit jeweils
1-bis 9 Fluor-, Chlor- undloder Bromstomen; oder -C(=O)CE-O)R', -CONR'R® oder
CHNR'R. .

sicht beondors bovormgt fir Mofhyl, Béliyl, n- oder iso-Propyl, n-, iso-, sco- oder text Buyl,
Pentyt oder Hexyl, Methylsulfinyl, Bhylsulfiyl, n- oder iso-Propylsolfinyl, n-, is0-, sec- oder
text-Butylsulfinyl, Mefhylsulfoay), Btrylsulfonyl, n- oder iso-Propylsulfonyl, n-, iso-, seo- ader
test-Butylautfoayl, Mefhoxymehiyl, Mehoryethy), Bthoxymetyl, Bicryethyl, Cyclopropyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifinometiyl, Trichlonmethy?, Triftuorethyl, Diftuormetiyithio, Di-
finorchlormetirythio, Trifluormethylthis, Triftuormefhylsulfing, Triftoormetylndonyl, Tri-
finormethoxymethyl; Foomyl, -CH-CHO, «CHg)rCHO, -CHy-CO-CH,, -CBrCO-CHCH,,
CBCOCH(CHy)»  {CH}rO0-CH  (CH)-COCHCH,  (CHa)yOO-CB(CH),
CB,COCH,,  -CHCOCRCF,,  -CH;COCH(CH),  «CH)rCO:CHy
{CH):COCHCE,  {(CH)rCOCH(CE),  CHCOCH,  -CHyCO-CCh
CB;CO-CH,CR,  -CHrCOCHCCh,  {CH)rCO-CBCR,,  -{CHu)rCO-CH.CCh,
“CH-CO,CH,CF,, “CH-COCFCF,, “CH,-COCH.CCl,, -CH-C00CHOCh,
~(CH)r-CO;CHCFy, -(CHz)y-C0,CF,CFs, ~(CHl)r- CO;CHCCh, (CHa)r-00:CCHOCk;
Methyicarbonyl, Ethylcarbonyl, n-Propylcsrbonyl, iso-Propylcarbonyl, tert-Butylcarbonyl,
ﬂwhubuwllﬁﬁummumanmnbmwto&=4ukomxyomr,cqynﬁeo¢,4ghnmgg_'
scht gupz biosondem beworpmet fir Methyl, Methoxymethyl, Formyl, -CH,-CHO,
{CR)yCHO, -CHrCOCH, -CHBCO-CHCH, -CHrCO-CH(CH), -C(=O)CHO,
“C{=0)C(~0)CH,, -C(=0)C(=0)CE,0CH,, -C(~0)C0;CH,, -C(=0)CO,CH.CH,. .

Groppe3:  2-Halogenfinryl/thieny}-3-cerboxamide der Fonmel (1-d)

P
R 2

invwﬁdh}!hmlgnaundzhﬁeqaunuupgdunannndumuq;nnnun.

Gruppe 4 i ide der Formel (1)
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inwalchuHal,R,Mdedinobmmpymedmﬁmgmhbm.

Grupgie 5: Z-Halogmﬁryﬂﬂnmyl-}mbmdedﬂ'meelat) :

. HJ/I“@

in welcher A, Hial, R, R und Z dic oben angegebencn Bedewturigen haberi
Bevormgt sind Verbindmmgen der Formel (1), in welcher A fir 8 (Schwifel) steht.

Bevorzgt sind auBerdem Verbindngen der Formel (1), in welcher A fitr O (Sanerstoff) steht. |

Grappe 6: - Z-HahgmﬁnyVﬂnalyl-B-qnbumdn der Formel (I-g)

T -

in welcher A, Hal, R, R” und Z die oben angegsbenen Bedeutangen haben.
Bevorzugt sind Vebincimgen der Formel (Fg), mwolnhuAﬂkS(Schwaﬂ)dehl.
Bevorzgt gind mllcdunanmdmgmdu‘meel g, mwahi:u'AfIIrO(Smumﬂ)mht.

Gruppe 7: Z-HﬂogmfmyVﬂ:id:yl-s-m‘bumﬁdeduFmd(I-h)

. A
«;ﬁ’ﬁ* Y @
A MR Z

in welcher A, Hal, R, R” und Z die oben angegebenen Bedewtungen haben,
Bevorzgt aind Verbindungen der Formel (I-h), in welcher A fiir S (Schwefel) steht.
Bevarmgt sind anBerdem Verbindongen der Formel (I-h), in welcher A fiir O (Sauarstoff) stebt.

Grappo8:  2-Halogeifuryl/hienyl-3-cboxamide der Rormel (1)
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H/,' (127
L

in welcher A, Hal, R, R” und Z die oben angegebenién Bedeuhmigan haben.
Bevormigt sind Verbindungen der Formel (), in welcher A fiir S (Schwedel) steht.
Bevorzgt sind suBerdem Verbindungen der Formel (E-4), in welsher A fiir O (Savarstoff) steht.

Gruppe 9: 2-Halogenfuryl/thienyl-3-carboxemide der Formal (1)

EST-N

in welcher A, Hal, R, R und Z die oben angegebenen Bedewhungen haben.
Bevorzngt sind Verbindimgen der Formel (1), in welcher A fir S (Schwefel) steht.
Bevormgt sind sufierdem Verbindungen der Formel (1), in welcher A fitr O (Ssuerstoff) steht

Gruppe 10:  2-Halogenfiryl/fhienyl-3-carbioamide der Formel (k)

_ S
H‘}Il N )
A R Z |

in welcher A, Hal, R, R? und Z die cben angegebenen Bedeutungen haben,
Bevarmgt sind Verbindungen der Formel (1k); in welcher A for S (Schwofel) steht.
Bevorzugt sind suferdem Verbindungen der Farmel (1K), in welcher A fitr O (Sauersioff) sicht,

Gruppe 11: Z-Hﬂmﬁn-ylmnmyl-wdﬂ'l"mﬂ(ﬂ)

aD

mwelchuA,HaLR.R’dedwobmngqemeedmhmphabm.
Bmmgtdeﬂbmﬂmchmal),mwhhAﬂrS(smm
Bevorzngt sind aufierdem Verbindnngen der Formel (1), in walcher A fir O (Sauerstoff) steht.
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mmam;umz"ﬁqmwwm |
newmvmpqﬂmaﬁ),inmmAmsm_m:_ _
Bem:ngtindmﬂqdanthﬁmgmszumal(Lm),hwnHHAﬂrO(Smﬂnﬂ)ﬁ

Gruppe 13:  2-HalogenfurylAhienyl-3-carboxamide der Formel (in)

R

Hal""-

mwdchuA,Hnl,R,Mde'dwobmmmemeedmhmmhbm.
Bevmgtdecbmdmgmdﬂ‘Fmﬂ(l—n), mwdlchu'AﬂIrS(Bchwufd)l&.hL
Bevorzagt sind suBerdem Verbindungen der Formel (Ln), in welcher A fitr O (Ssuerstoff) steht,

Gruppe 14: mmvmml-a-mde dex Ftl'lml (o)

D .

inwehhu-A,Hn],R,Mde’dieobenmppbmmBeduﬁgmhben.' '
Bevormgt sind Verbinthngender Formel (I-0), in welchier A fiir S (Schrwefel) steht.
Bevorzngt sind smBerdem Verbindungen der Farmel (-0, in welcher A fitr O (Sauerstoff) stelit.

Grappe 15: z-wmyl-s-mumde der Formel (Lp)

% ';"@ )
A R. Z‘

hmmxmxmmzhoimwmmpm- ,
miindvmduFonml(l-p).inwdchﬂAﬂhS(Sdmuﬂ)M o
Bevorzungk sind sublerdem Verbindungen der Formel (5p), in welcher A fir O (Smerstoff) stelt

Groppe 16:  2-Halogenfuryl/fhicmyl-3-carbaxamide der Formel (1-q)

- PCT/EP2005/000629
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w

in welcher A, Hal, R, R’ und W' dnobmmbentedhmgmhabmmﬂnﬂro.l 2,3,4
oduSsirM,wobudeubshhmw‘ ghﬂhodﬂ-mMmkbm,mnﬂkz.B 4 oder

5 stelt.

Bevoraugt sind Verbindungen der Formel (E-q), in welcher A fiir S (Schweftl) stelit
Bevorzogt sind anBerdern Verbindungen der Formel (1), in Welcher A fiir O (Smuersioff) stcht’

Groppe 17:

in welcher A, Hal, R, R” uod W' die oben angogebenon Bedeuttingen haben und » fiir 0, 1, 2, 3, 4 oder §
steht, wobei die Substitnenten W? gleich oder verachieden seit kiinnen, wenn o fiir 2, 3, 4 oder 5 steht.
Bevorzugt sind Verbindongen der Formel (I-5), in welcher A fir S (Sclrwefel) steht.

Bevorzugt sind mBerdem Verbindtingen der Forme] (F+), in welcher A fir O (Sanerstoff) sieht,

Gmppe18:  2-Halogenfiryl/thienyl-3-carboxemide der Formet (L)

. % 4 _
H—y’ (o)
_ 1 ! ‘,HRR" L pm

in weloher
A, Hal, R und R? die oben angegobonen Bedeuhmgen haben,

nll
Rﬂ

fir Wasserstoff oder Mothyl steht,

ir -SBR'R® sieht, wobei R®, R ond R die cben angogebenon Bedoutungen haben, oder fir
-CRURMRY sielst, wobei R™ fiir Fiuor, Chior, Brom, Iod, Cr-Cy-Alkyifhio, Cr-Cy-Alkylsulfinyl,
Cr-CorAlkylsulfoni, CrCr-Allonry, Cr-Ce-Alkylamino, Di(Cr-Cy-alkyDamino, Cr-CyHalogen-
alkyl, Cr-C.cHalogenalkyithio, Cr-Ce Halogenaliyisulfinyl, Cr-Ce-Halogenalkylsulfonyl, C-Cr-
Halogenallmxy, C,-C-Halogenslkylamino oder Halogen-di(Cr-CralkyDamino sicht, und R*
und R" unsbhiingjg voneinander flir WassersiotE, Finar, Chior, Brom, Yod, Cr-Cy-Alkylthio, Cr-
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slkylamino, C;-CeHalogenalkyihin, Cr-C Halogealkyleulfinyl, Cy-CyHalogenakylmlfouryl,
Cr-CyHalogenalknxy, Cr-CrHalogmalkylamino oder Halogen di(Cy-Ce-slkyDamino stehen.
Bevorzugt sind Verbindmigen der Formel (E4), in welcher A fiir S (Schwefil) stelt _
Bevorzugt sind anflerdem Verhindungen der Formel (I-9), in welcher A fitr O (Sanerstoff) steht. *

Gruppe19:  2-Halogenfiryl/fhieyi-3-carboxamide der Formel (E£)

6
H /’ - @
A I-hIRR“

A, Hal, R und R’ die cben angegebenen Bedeatungen baben,

RY  fiir Wasserstoff oder Methyl sich, :

R?  for -SIR°R'R™ steltt, wobei R®, R und R™ dic oben angegebenen Bedeutungen hsben, oder
fitr -CRR™R" steht, wobei R fiir Finor, Chior, Bram, Jod, Cy-Cy-Alkylthio, Cr-Ce-Alkyl-
sulfimyl, C,-Co-Alkylsulfomyl, C-C-Alkoxy, Ci-Cy-Alkylamino, Di(C;-CralkyDamino, C;-
CeHalogenalkyl, Cy-Cy-Halogenalkylthio, Ci-Cy-Halogenalkylsulfinyl, Cr-CHalogenallcyl-
sulfoyl, C;-CyHalogenalkxy, Cr-CorHalogenalkylamino oder Halogen-di(Cy-Calkyl)ami-
no sieht, und R™ und R™ unabhingig voneinender fitr Waaserstoff, Fiuar, Chlor, Brom, Iod,
Cr-CrAlkylthio, C-Ce-Alkylsulfinyl, C,-C-Alkylsulfionyl, Ci-CoAlknxy, C;-Cor-Alkylami-
10, Di(Cy-Cy-alkyl)amino, C;-Co-Halogenalkytihio, Ci-CeHalogenalkylsulfinyl, C;-CHalo-
penalkylstfonyl, C,-C-Halogenalkoxy, C;-Ci-Halogenalkylamino oder Halogen-di{C,-Co-

.inwelchn-

. Bevorzugt sind Verbindungen der Rormel (1), in-welcher A fiir S (Schrwedol) steht. -

Bovorzagt sind suBegdem Verbinduogen der Formel (1), in welcher A. foir O (Sxoerstoff) sicht.
Bervorgshoben gind Verhindungen der Formel (I) (und ebenso der Gruppen 1 bis 19), in welcher R
fir Wasserstoff sieht.
wmmvmmhrmm(mmm&mlmm,mmn
far Pormy] steht. -
anmbenmdmﬁudunVubmdmgmdumenl(D(mdebamdquppqllm 19), in
mnm-q—on-om‘ steht, wobei R! die dben angegrbenen Bedentungen hat.

memmmm@m oder Alkenyl kiinpen, anch in Verbin-
dung mit Heteroatomen, wie ZB, in Alkoxy, soweit mdglich, joweils peradkettig oder verzweigt sein.
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Dic Definition Cy-CarAlkyl umfasst den groBten hierin definierten Bereich fiir einen Alkylrest. Im
Einzelnen umfast diese Definition die Bedeutungen Methyl, Bitryl, n-, iso-Propyl, n-, iso-, sec-, text-
Butyl, sowic jeweils alle isomeren Pentyle, Hexyle, Hoptyle, Octyle, Nonyle, Decyle, Undecyle,
Dodecyle, Tridecyle, Tetmdecyle, Pentadecyle, Hexadecyle, Heptadecyle, Octadeoyle, Nonadecyle
und Bicosyle. Bin bevorzigter Bereich ist Cy Cir-Alkyl wie Eftryl uod gersdkettiges oder verzweigics
Propyl, Bulyl, Penfyl, Hexyl, WWLMMWMMW

: mwwmmmlmmmlw;

Methylpropyl, 1,1-Dimefhylethyl, n-Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Meftylbutyl, 3-Methylbutyl, 1,2-Dime-
thylpropyl, 1,1-Dimethylpropyl, 2,2-Dimethylpropyl, 1-Ethyipropyl, n-Bexyl, 1-Methyipentyl, 2-Me-
thylpentyl, 3-Methylpeniyl, 4-Methylpentyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1,3-Dimethylbutyl, 2,3-Dimethyl-
butyl, 1,1-Dimethylbutyl, 2,2-DimettyTbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl, 1,2,2-Tvime-
thylpropyl, 1-Biyibutyl, 2-Béhylbutyl, 1-Bthyl-3-methylpropyl, n-Heptyl, 1-MethyThexyl, 1-Bthyl-
pontyl, 2-Bthylpentyl, 1-Propylbutyl, Octyl, 1-Methyiheptyl, 2-Mothylheptyl, 1-Bhylhexyl, 2-
Bthylhexyl, 1-Fropyipentyl, 2-Propyipentyl, Nonyl, 1-Methyloctyl, 2-Methyloctyl, 1-BihyTheptyl, 2-
Ethyibeptyl, 1-Propylhexyl, 2-Propyibexyl, Decyl, 1-Mefhyinonyl, 2-Methyinanyl, 1-Bthyloctyl, 2-
Bihyloctyl, 1-Propylheptyl und 2-Propyllieptyl, insbesondere Propyl, 1-Methyletiyl, Bulyl, 1-Mathyl-
Tityl, 2-Methyibutyl, 3-Methylbutyl, 1,1-Dimethylefyl, 1,2-Dimotyibatyl, 1,3-Dimetirylbutyl, Pen-

tyl, 1-Methyibuiyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 3-Mefiylpentyl, Heptyl, 1-Mefiylhexyl, 1-Bihyl-3-mefiyl- -

butyl, 1-Methylheptyl, 1,2-Dimethylhexyl, 1,3-Dimethyloctyl, 4-Methyloctyl, 1,2,2,3-Tetrametiryl-

" butyl, 1,3,3-Trimethyibuty, 1,2,3-Trimethyibuty}, 1,3-Dimeshyipentyl, 1,3-Dimethylhexyl, 5-Methyl-

3-bexyl, 2-Mothyl-4-heptyl, 2,6-Dimethyl-4-hepty] und 1-Methyl-2-cyclopropyletiyl.

floormetyl, 1-Flnaretityl, 2-Fluorethyl, 2,2-Difincretityl, 2,2,2-Trifluoretiyl, 2-Chilor-2-fluorefiyyl, 2-
Chlor-2,2-difloorethyl, 2,2-Dichlor-2-finorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl,- Pentafinorefiyyl, 3-Chlor-1-
methylbutyl, 2-Chlor-1-mefirylbutyl, 1-Chlorbutyl, 3,3-Dichlor-1-methyfbutyl, 3-Chloe-1-methylbutyl,
1-Methyl-3-trifioarmetiryTbutyl, 3-Meftyl-1-trifinormethyTbutyl.

Der Substituent —SiR'R*R' steht bovorzagt fité folgonde Reste: SiMe,, SiMe,Bt, SiMe,CHMe;,
SiMe,CH,CHMs,, SiMs,CH;CMe,, SiMe,0CHMe,, SiMe,OCH;CHMe,, SiMe,0Me, SiMo,CMes,
SiMe,CBCH;Me.

Die Definition Cy-Cor-Alkenyl umifasst den groBten hierin dofinierten Bereich fiir einen Alkenylrest.
Butextyl, sowie jeweils alle isomeren Pentenyle, Hexenyle, Heplenyle, Octexxyle, Nonenyle, Decenyle,
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. Undecenyle, Dodecenyle, Tridecenyle, Tetradecenyle, Pentadecenyle, Hexadecenyle, Heptadecenyls;

Ociadeseayle, Nonadeoenyle und Bicoseasyle, 1-Methyl-1-propeayl, 1-Bfty}-1-buieny, 24-Dimettryk

¥m Einzelnen urfasst diese Definition dis Bedeutungen Ethinyl, n-, iso-Propinyl, o, iso-, scc-, tert-

BI.I.- i m_imme. Penti ' E . h,E - | C . I N Lyt .
Obtadesinyle, Nonadecinyle und Eicosinyle.

Mehrfachsibstitationen dis Substitventen gleich oder verschieden sein kiimen. So schiieBt dis
Definition Dialkylamino such eine unsymmetriach durch Alkyl mibstitnierte Aminograppe wie z.B.
Methyl-ethylamino ein.

dabei fiir Finor, Chior, Brom und Tod, insbesondere fiir Fluor, Chlor tnd Bram.

Die oben sufgefithrien allgemeinen oder in Vormgsbereichen sufgafiitrten Restedefinitionen bzw.
Frliotermgen kitanen zwischen den jeweiligen Bercichen und Vormgsbereichen betishig kombiniert
werden. Sio golten fir dis Badprodukis sowis fir dis Vor- und Zwischenprochikie entsprechend.
Tasbeaondore kiionen dio in den Groppea 1 bis 18 genanuten Verbindongen sowotil mit den allgemei-

anch Hier i illlln-'x nbi i.. 'l-'.dé.nv 3 -.l -ITIIH:B' icl -
ki\men die Reste Hal und Z in der Formel (1<) die allgémeinen Bédentxingen haben, wihrend R dio
bevormgien und M die besonders bevorzugten Bedentrngen hat.

Vexfahren (a) .
Verwendet man 2-Todetiophen-3-carbansfinrechlorid ind 3 4'-Dishior-1,1'-biphenyl-2-amin als Ane-
gangastoffs, 80 karm der’ Veitsuf des erfindimgsgemiBen Verfahrens (a) durch das folgrnde Formel-
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. - : G -a
Die zor Durchflhrung des erfindnngsgemiiBen Vesfahrens (8) als Ansgangsstoffe benditigten Carbon-
sfure Dexivate sind durch die Foomel () aligrnein definiert. I dieser Formel () haben A und Hal
bevormgt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bewarzogt dicjenigen Bedeutungen, die bereits
5  in Zosmmenbang mit der Begchreilxmg der erfindmgngamBfen Verbindimgen der Forme} (1) als
bevarmgt, besonders bevorzngt bzw. gz besonders bovorzugt diese Resto angegeben wirden. X!
| stelt bevorngt flir Chlor odec Hydroxy. .

Verwendet man 2-hdﬂnoﬂn—3-mballme und 3°,4'-Dichlor-1,1"-biphenyl-2-amin als Ausgangs-
2 10 ibﬂbm&mmxnmhmumm,mmnwydmmd.od&mydu

! ohOnWhﬂ.mhndealmfduWVaﬁhm(a)m&ufnm
' Formelschema veranschaulicht werden.

e

15 mwmurmmmmwmmmmv«m
h:mﬂtwudmmﬂhmhlm 36, 1867).

- — o —

T —— —— i — — e 3 —

Die zor Durchiflibung des exfindungsgeenifen Verfabrens (s) weitechin als Ansgangsstofi beaigten

Anilin-Decivte sind darch dio Foxsuel (1) allganci defipict. I dicser Formel () baben B, M mnd Z
20  bevorzgt, besonders bevormgt bew. ganz besonders bévormgt diejanigen Bedeutngen, die bereits im

Zossomrenbang mit der Beschreibung der erfindgsgeniiien Verbindungen der Formel (T) als bevor-
d zngt, besonders bovorzgt bew. gane: besoaders bevorzgt fir diese Resto engegeben wunden,

Die Ausgangsstoffo dor Formel ([II) sind groBtoateils bekannt wnd/oder kionen nech bekmmten
25 Verfihren herpestellt wenden (vgl. zB. Bull. Korean Chem. Soc. 2000, 21, 165-166; Chemn. Pharm.
Bull. 1992, 40, 240-244; Heterooycles 1989, 29, 1013-1016; J. Med. Chem. 996, 39, 892-903;
Synfhesis 1993, 713-16; Synth. Comwmm. 1994, 24, 267-272; Synthesiz 1994 142-144; DE-A

——— R —— =

~ o
-

L e e e e—— —
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2727 416, EP-A 0 824 099; EP-A 0 737 682, WO 93/11117, WO 03/080628; EP-A. 0 545 099, EP-A
0589 301, EP-A 0 589 313 und WO 02/38542).

Es ist such mbglich, zmfichst Anilin-Dexivate der Formel (I-8)

w’@ (re)

Zz
falls snachlieBend mit Halogeniden der Formel (XIIT)
R—* (XIm)
in welcher R" und X" die oben ingegebenen Bedentungen haben, in Gegenwart einer Bage und in Ge-

muvmmhmmmwumhmw '

Verfahrens (i) gelten entsprechend.]

Anilin-Derivate der Formel (HI-b)
n-.u’@ ()
.
in welcher

M die oben angegebenen Bedeutungen hat und _

sinino, Halogenalkytthio; Halogenalkylsulfinyl, Halogenalkylsuifoeryl, Halogenalkoxy, Halo-

mmwmmmcrwm
wudmbdlpndmmlﬂﬁ)lmdm&ahmluhllm.

o RoorPo o P oD
oH X z 2

In diesem Schera 1 bat Z** die oben ngegebenen Bedeutangen. 2> stelt fitr insibetitniertes, Cs-

Halogen-dialkylamino. X steltt fiir Chlor, Brom oder Iod. Die fiir Z* sngegebenen Vorzngsberciche
gelten fiir die hier zur Arwendung kommenden Bedeutungen entsprechend.

Anitin-Dexivate der Formel (Il¥-<)
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mmz’”m@mmﬁmr_&mmq&mm
werden beispielsweise gemiiB folgenden Schema 2 erbalten:

Tn diesem Schema 2 hat Z*® die oben mgegebenen Bedentimgen. 75 steht fitr einfach oder mekrfach
durch Halogen substituicrtes C,-Cys-Alkyl. Z*¥ stoht fiir einfiach oder mehrfach durch Halogen substi-
tuicrtes C;-Cy7-Alkyl R™ steht for Fiuor, Chlor, Mothyl, iso-Propyl, Methylfiio oder Triftuormefisyl.
R' stelt fiir Wasserstoff oder Methyl. SG steht flir eine Schnixgruppe, bevorzugt Piv (tert-
Butylerbanyl), Boc (tert-Butoxycarbony}), Che (Benzyloxycarbonyt), Trifluaracetyl, Fmoc (9-
Finoresyhmedhoxycarbonyl-y oder Troc (2,2,2-Trichlorethaxyoarbonyl-). R steht fir Ci-Co-Alkyl,
bevorzugt Metiyl oder Ethyl. -

Die fiir Z* und R” angegebenen Vorzgsberiche gelien fir die hier zor Anwendung knmmenden

mwmmm aohthdmfdncﬁndmgnpnlﬁmVaﬁhu
(b) durch das folgende Fonnelschama versmschaulicht werden. -




- . & |
Die-zr Durchfhruhg des erfindingsgamilBen Verfibrens (b) als Ansgsugasioffc bendtigten Halo-
gencarboxamide gind durch die Formel (IV) allgemein definiert. T dieser Formel (IV) haben A, Hal,
R und M bevorzugt, besonders bevorzngt bzw. ganz besonders bevorzgt digjenigen Bedentangen,
5 die borits im Zossmmesheng mit der Beschreibung der erfindungsgamilfen Verbindumgen der
Formel (I) als bevorzngt, besonders bovarmgt bzw. ganz besonders bevorzngt fiir diese Reste an-
gegeben wurden, X2 stelt fitr Brom oder Iod.

DleHnlogmnbmdedermeel (V) sind noch nicht bekannt. Sie sind als nevne chemische
10 Vebindmgen ebenfills Gegenstand der varliegenden Anmeldung. Sie werden erhalten, indem man

k) Carbonsiture-Dexivate der Formel (1)

o

Hal

in welcher A, Hal und X die oben angegebenen Bedeutungen haben,

15 mit Halogenanilinen der Formed (XIV),
R X

in welcher R, M und X2 die oben angpgebenen Bedentungen haben,

mﬂanmeﬂlmw“m
20 sstionumitisls, gogrbenenfalls in Gogenwart aines Sturchindemnitiels und gogebenenfilla in
Gep:wntVudﬁummiﬂda.m

Die zor Durchfibrung des erfindangsgemifen Verfabrens () als Ansgangsstoffé bendtigten
Carbonsiure-Desivate der Formel (II) sind bereits im Znssemimenhang mit dem erfindungsgemBen
25  Vexfahren (a2) beschrisben worden. '
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Dio zur Durchfihrung des erfindungsgrmifen Verfshrens (5) weitschin als Ansgmngestoffe bendtigien
Flalogensnilive gind dimch die Formel (XIV) aligemein definiert. In dieser Formel (XIV) hsben R, M
und X* bevorzugt, besonders bevarmpt bzw. ganz besonders bevorzngt dijenigen Bedeutongen, die
‘bereits im Znssmmenhang mit der Beachreibung der exfindungsgrmiifien Verbindmgen der Formel ()
taw. der Varprodukie der Formel (1) als bevopmugt, besondes bevarzogt bew. ganz besonders
bovarzngt fiir diese Reste angegeben wurden. :

* belomnten Verfahren eshalien wenden.
10-

Es ist anch mdglich, zumiichst Halogenaniline der Formel (XIV-8)

N,b(@ (XIV-n)

o

in welcher M und X? dic oben sngegebenen Bedeutungen haben, herzastellen und diese gegebenen-
falls anschliefend mit Haloganiden der Formel (XTIT)

R—x* o)
in welcher R* nnd X* die oben sngegebenen Bedeuhmgen heben, in Gegenwart ciner Bage und in

Dio zor Durchifhrong des evfixinngsgemiBen Verfahrens (b) weiterhin als Ansgangsstoffe benttig-
ten Boronafinro-Derivate sind durch die Farmel (V) allgemein definiert, In dieser Formeld (V) hat 2! .
im Zossmmenlang mit der Beschivibung der ersfindimgsgemiBen Verbindungen der Formel (1) als
bevorzgt, besonders bevarzngt bzw. ganz besonders bevarzugt filr Z* angegeben warden. G* tnd G
sichen joweils fir Wasserstoff oder znsemmen fiir Tetramethylethylen.

Dio Boronsiiure-Derivate der Formel (V) sind bekarint und/oder Inasen sich nach bekermten Ver-
fabwen herstellen (vgl 2B. WO 01/90084 und US 5,633,218).

Verfabren ¢)
Vearwendet man (2-{[(2-iod-3-thicayT)carbonyljamino} phenyfboransiiore und 4-Brom-1,2-dichlor-

bexzol sls Ansgangsstoffe sowie einen Katalysator, 50 kenn der Verlauf des exfindmgagemiiBen Ver-
fehrens (c) durch das folgende Formelschema versnschanlicht wenden.
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Die zur Durchftthnmg des erfindumgagrniifen Verfalirens (c) als Ausgmgastoff banbtigten Boron-
sture-Dezivate sind durch die Formel (V1) allgemein definiert. Ja dieser Formel (VI) haben A, Hal, R
und M bevorzngs, besonders bevormgt baw. ganz besonders bevorzigt disjesnigen Bedeutmugen, dis
bereits im Zussmmeshang mit dér Beachreibung der ecfindungagamiBen Verbintngen der Formel
(D) als bevormgt, besonders bevorzgt bzw. ganz besonders beverzagt fitr diese Resto angegeben
wurden. G* ond G* stehen joweils fitr Wesserstoff oder zusaumen fitr Tetramethylothylen.

Die Baronssiure-Derivate der Formel (V1) sind noch nicht bekennt. Sie sind neue chewnische Verbin-
dangen und cbenfalls Gegenstand der vortiegenden Armelding. Sie werden exhalten, indem men

) 3] ¢cin Carbonsinre-Derivat der Formel (1)

/2 | ! a
A Hal

in welcher A, Hal und X? die oben angegebenen Bedeutnigen Laben,

mit einem Anilinboronsfure-Derivat der Formel (XV)

P, -

@o0" 06"
in welchar R, M, G* und G* dic oben angegebenen Bedenhingen haben,

gegcbenenfulls in Gegeawart eines Katalysators, gegebenenfills in Gegmwart eines Konden-
sationsmitiels, gegebenenfalls in Gegenwart eines SBimébiridemittels wd gegebenanfulls in
Gegeawart eines Verdinmmngamitiels, uimsetzt.
Die zur Durchfihrung des erfindungsgemfiien Verfahrens (k) als Anegangestofie benStigten Carhon-
shure-Derivaie der Farmel (IT) sind bereits im Zusammenhang mit dem erfindimgsgemiiBen Verfakren
() beschrisben worden.
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Dio weiterhin zur Durchfifhrang des erfindungsgamitfen Verfibrens (k) als Ausgangrsinffe bendtig-
ten Anilinboransfture-Derivate: sind darch die Formel (XV) allgemein definiert. Tn dieser Formel
(XV) haben R und M bevocmgt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Be-
deutimgen, die bereits im Zossmmenhang mit der Beschreibung der erfindmgsgemiiien Verbindun-
gen der Formel (T) als bovorzngt, besonders bevorzugt baw. ganz besonders bovorzugt fir diese Reste
aﬁppbmwudne’mdﬂ'ﬂdljﬂqibmwmﬂodﬂyﬁhmﬁhuw
etirylen.

|: 10

pach bekannten Verfahren arhalten werden.

Es ist anch mOglich, 2amiichit Anilinboronsfinre-Derivato der Formel (XV-2)

HN ; _
' (XV-0)

0" oG

in welcher M, G* und G' die oben sugogebenen Bedentongen haben, hermstellon und diese gegebe-
nenfills anschliefend mit Halogeniden der Forme] (XTIT)

R—x* CXIm)
in welcher R* und X* dic oben sngegebenen Bedewhngen haben, in Gegenwart einer Base und in
miifien Verfahrens (f) gelten eotsprechend ]

Dio zur Durchfthrung des crfindungsgemiiBen Verfahrens (c) weiterhin als Ausgangastoffe bendtig-
ten Phenyl-Derivate sind dorch die Forme! (V) allgemein definiert. In dieser Formel (VII) hat Z* be-
Zussmmenhang mit der Beachreibung der exfindimgegemBien Verbindungen der Formet (1) als be-
vormgt, besonders bevarzngt bzw, ganz besonders bevarzugt fir 2 angegeben warden X? sivist fir
Chlor, Brom, Jod oder Triftuormethylsulfonst.

Die Phenyl-Dexivats der Formel (VI sind bekenmbe Synthesechemikation.

Verfahren d)

Verwendet man N-(2-Bromphenyl)-2-iodfhiophen-3-carboorsmid und 4-Brom-1,2-dichlorbenzol als
Anspangzstoffe sowie Katalysator und 4,4,4'4',5,5,5",5-Octamefityl-2,2his-1,3,2-dioxaborolam,
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80 kann der Verlanf des exfindungagemilBen Verfahrons (d) durch das folgende Formelschema veran-

DinprhnchﬂhmgquﬁnﬂmmﬁVmﬁhm(d)duAmhumﬁmm

5  genombomamide der Formel IV), sowie dic Phemyl-Dexivate der Formel (V) sind bereits im
Znsamnyenhang it den exfindmgsgemilen Verfabren (b) und (c) beschricben worden.

Das weiterhin zor Durchftihrang des exfindungsgemiiBen Verfalrens (d) bendtigts 4,4.4'45,5,5".5-
Octameihyl-2,2bis-1,3,2-dicxaborolan ist eins handelgfibliche Synthesecheamikalie.

10

Verfahren ¢)
Hydriert mem beiepiclsweise N{z-(lﬁ-Dmnﬂ:yib\ﬂ-l-m-l-yl)pbﬂwﬂ-z-mdﬂnophma-mbmd,

80 kenn der Verlauf des erfindongegemiiBen Verfakrens (&) durch das fhigende Formelschema veran--

15

DwnrDmchﬂlhnmgdsuﬁndmmﬁmVaﬁhm(e)ahmmm&bmmdmz-
Hnbgu:ﬁnw&nmyb}mbmdﬂmddmchdwamda-n)ﬂmdﬁ&nnthdmule
(l-n)lnbu:A.Hﬂ.Rmdeemm:gt,bmdmbemgttzw mbﬁmdﬂnbevmgtd:qm-
mWhmewhmthq

20 bindungen der Formel (I) als bevarzugt, besonders bevormgt taw. ganz besonders bevarzgt fiir
‘diese Reste mngegeben wurden.

. x

darch Finor, Chlor, Brom, Yod, Ci-Ce-Alkylthio, C-Ce-Alkylsulfinyl, Cr-Ce-Alkyisulfonyl,
Cr-Ce-Alkmxy, Cr-CeAlkylamino, Di(Cy-Cealkylamino, Cy-CeHalogenalkyifhio, Cr-Ce
Halogenalkylmifinyl, C,-Ce-Halogenalkyisulfonyl, Cr-CeHalogenalknxy, C;-CsHelogensl-
kylamino, Halogen-di{C;-C-alkyDamino, -SIR'R'R"™ und/oder Cy-Co-Cycloalkyl sobstituies-
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te8 C Cor Alkmny] oder - CaAlkicyl sicht, wobes der Cycloalkyheil seinersei gogebenea-
fulls cinfuch bis vierfiach, gleich oder verschieden durch Finor, Chlor, nm.rnd.c,c.m
undfoder Cy-C Halogrmalkyl substitiest scin kaon.

X'  steht hesopders bevormet fir jeweils gogebonenfalls durch Fluor, Chicx, Brom, Tod, C-Cy-
Alkylfhio, C-Co-Alkylaulfinyl, Cy-Ce-Alkyloaifiiayl, Cr-Ce-Alkoxy, Cr-Ce-Alkylmino, Di-
(Cr-CralkyDamino, C;-Co-Halogemlkytthio, Ci-Ce-Halogenalkylsulfinyl, C;-CeHalogenal-
kylsulfomyl, C;-C-Halogenalknxy, C,-CeHalogenalkylaminn, Halogen-di(Ci-Co-alkyl)amino
mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlar- und/oder Bromatomen, -SIR*R’R™, Cyclopropyl, Dichlor-
cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl subatititiertes Cr Cor-Alkentyl oder Cr
CorAlkinyl.

X*  stoht g ol bovoruet M CrCarAlkeay] dder CrCarAlkiniyl.

Dio Verbindmngen der Fonnel (I-2) sind erfindumgsgemiBe Verbindongen und konen nach den er-
finchmgpgemiiSen Verfhren (a), (f), () oder (b) hergestellt werden.

Verfahren (f)

Dehydmtisiert men beispiclsweise N-{2-(1-Hydroxy-1,3-dimefhylbutyl)phenyi]-2-iodthiophen-3-carb-
m&nmhvmammhvmmmmﬂmrmdm

(IEQW - @ﬁ%
(I
- G Ch, HC” “cH,

Die zor Durchfthring des erfindongsgemiifen Verfahrens (f) als Ausgangsstoffe benbtigten
WMN&WMWWEMFMW
WAMRMMMWWM ganz besonders bevormgt diejenigen
WMMMmmhthVm
bindimgen der Formel (1) als bevorzugt, besonders bovorzgt bew. ganz besonders bevormgt fiir
diege Reste angegeben wurden,

X*  steht bevorzugt fic gogrbenenfulls zslitzlich cinfach bis vierfach, gleich oder verschieden
* durch Fluos, Chlor, Brom, Jod, C;-Ci-Alkylthio, C,-Ce-Alkylsulfinyl, C,-CeAlkylsulfonyl,
Ci-CoAlkuxy, Cp-Ce-Alkylamino, *Di(Cy-CealkyDamino, C,-CeHalogenalkylthio, C;-Ce-
Halogenalkylsulfinyl, C,-Ce-Halogenalkylsulfonyl, Ci-CeHalogenalknxy, C,-CoHalogenal-
kylamino, Halogen-di(C;-C-alkyl)amino, -SiR'R"R** und/oder Cy-Cy-Cyvloalkyl substitmier-
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tea C,-Cyy- Eydroxyalky), wobei dex'Cycloslkylteil acineracits gegebanenfills durch Halogen
und/oder C,-C-Alkyl substituiert sein lomn,

X° mwmmmmmmmmw-
schieden durch Fluor, Chlor, Brom, lod, Cr-Ce-Alkytthio, Cr-Ce-Alkylaulfinyl, Cy-Co-Alkyl-
silforyl, CrCeAlkoxy; Cy-Ce-Alkylamino, Di(Cr-Clkylaming, Cr-CeBalogenalkylthio,

. CrCeHalogenslkylaulfinyl, C,-CeHalogenalkylmulfonyl, Cr-Ce-Hilogenalkoxy, Cr-CoHalo-
genalkylamino, Halogen-di(C,-Co-alkyl)amino mit jeweils 1 bis 9 Fluor, Chlor- und/oder
‘Bromatomen, -SIR°RR", Cyclopropyl, Dichlorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder
Cyclohexyl substitniertes, jeweils geradkettiges oder verzweigtes, joweils an belichiger Stelle
vesknfipfies Hydraxyeibyl, Hydroxypropyl, Bydroxybutyl, Hydroxypentyl, Hydroxyhexyl, °
Hydraxyheptyl, Hydraxyoctyl, Hydroxynomyl oder Hydroxydecyl.

* Dié Verbindungen der Formel (VIII) sind noch nicht bekepnt und als neve Verbindungen chenfills

Gegenstand der vordiegenden Anmeldung,

Bs wirde such gefinden, dass die Eydroxyalkyipyrazolylcarbaxamide der Formel (VIID) sehr guts
im Pflamengclmtz als mch im Miaterialschntz. eingeeetzt worden kinnen.

Die Hydroxyalkylpyrazolylcasboxamides der Formel (VIII) werden eshalten, indem man

)] Carbonsiiore-Derivate der Farmel (1I)

o
A

Hal
in welcher A, Hal md X* die oben angegebenen Bedeutungen haben,

it Hydroxyalkylanilin-Dexivaten der Formel (XVI)

H?’@ Xv)

in welcher R, M und X° die oben angegebenen Bedeatnmgen beben,

' -thmwhwmm
sationsmittels, gegebenenfalls in Gegenwant cines Sturebindemitiels und gegebenenfills in
Gegenwart sines Veardhmungemitiels, umsetzt
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Die zur Durchfiihrung des exfindungsgemiifen Verfahrens (T) als Ansganggstoffe benbtigten Carbon-
siiore-Dezivate der Formel (II) aind bereits i Znsammenhang mit demn erfindungsgamniiBen Verfabren
(2) beachricben worden,

Mmmmuwvmmmwmm ’
ten Hydroxyalkylanilin-Derivate sind durch die Formel (XVI) allgemein definiert. In dieser Formel
(XVD haben R, M und X* bevormgt, besonders bevarmgt baw. ganz besonders bevorzngt disjenigen

* Bedeutungen, die bereits im Zussmmenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiBen Ver-

bindunpda_‘l’meln(l)hzw. mmmmmmmmh&
vorzugt fiir diese Resio angegeben waurden,

Dio Hydroxyalkylanitin-Derivate der Farmel (XVI) sind bekannt und/oder kinnen nach bekennten
Methoden exhakten werden (vgl. 2.B. US 3,917,592 oder EP-A 0 824 099).

Fa ist mch mBglich, zunkchst Hydroxyalkylanitin-Derivate der Formel (XVi-e)

D

o
in welcher M, und X* die oben angegebenen Bedeutungen haben, herzustellen und diese gogehenen-
falls anachlieSend mit Halogeniden der Formel (XIII)
R—x* o)
in welcher R* und X° die oben angegebenen Bedeutungen haben, in Gogemrwart einer Base und in,
Gegenwart Verdfinnmgemitiels umznsetzen. [Die Reaktionsbedingimgen des erfindimgsge-
mifien Verfahrens (i) gelten entsprechend ]

Verfahres (g) .
Verwendet man beispielsweine N-2-Bromphenyf)-2-iodfhiophen-3-carboyamid und 3-methylbut-15in
mwmmm—mnmuv«iﬁhmwﬂm
(2) durch das folgende Formelscherns veranschauticht werden.

AR L= &Y
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Die zwr Durchfttrung dsqﬁnmmsmVuﬁhm@ﬂAuynmmh."gm
Hﬂogumbmmdcd:anel(N)mdbuubmﬁnmhngmtdmcﬁndw
Verfahrens (c) beschrieben worden.

memmmmmmvm@mmAwm
ten Alkine sind durch dic Formel (IX) allgemein definiert. -

(g

sicht bevorzoat filr gegebeninfulls einfash bis vierfach, gleich oder verachisden durch Fluar,
Chlor, Brom, Yod, Cr-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Alkylsulfiiyl, C;-Co-Alkylsulfonyl, C,-Ce-Alknxy,
Cr-Co-Alkylaming, Di(Cy-Ce-alkyDamino, C;-CeHalogennikylthio, C;-CyHalogenalkylsulf-
ny), Cr-CeHalogenalkylsulforryl, C;-Cs-Halogrnalknxy, Cy-CeHalogenalkylamino, Halogen-
di(Cr-Cs-alkyDamino, -SIR'R'R® und/oder Cy-CeCycloaliyl substitniertes Cp-Cag-Alkyl,
wobei der Cycloalkyttell seinerseits gegebenenfulls durch Halogen mnd/oder Cp-Cy-Alkyl
sulfomyl, C;-Cy-Alkexy, C;-Cy-Alkylsmino, Di(Cr-CrtlkyDamine, Cy-CeHalogenalkylthio,
Cy-Cy Halogemlkylmlfiny), C;-CHalogenalkylslfonyl, Cr-CyHalogenalkny, Cy-CoHalo-
genalkylamino, Halogen-di(C;-Cr-alkyl)emino mit jeweils 1 bis 9 Fluar-, Chlar- und/oder
Bromatomen, -SR'R°R, Cyclopropyl, Difiurcyclopropyl, Cyslobutyl, Cyslopentyl
und/oder Cyclohexyl substitniestes, jeweils geradlettiges oder verkweigtes, jeweils an
hﬂuﬁuurShﬂevu*ﬂhﬂhllﬂhVLPhnvllhﬂvLthullhﬂwllhmudoﬂerﬂvL

Die Alkine der Formel (IX) sind bekennte Synthesechemiknlien.

Danmqhﬁﬂ:mgducﬁnﬁmmiﬁmVuﬁhm@mhmm"hw
bmﬂuymAItunmddmuhd:eFmelQ[)ﬂlmd@&mm

. G% G und G* sizhen unabhiingig voneinender bevorzgt jeweils fiir Wassersioff oder jeweils gegebe-

mmwﬁmmmmmm,mqmmm
kytthio, Cr-Ce-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkylsulfony), Cr-Ce-Alkany, C;-Ce-Alkylamino, Di(Cr-Cy-
alkyT)eming, C;-CeHalogenalkytthio, C;-Ce-Halogenalkylsulfinyl, C;-CeHalogenaTkylslfonyl,
CrCeHalogmalknxy, Cy-CeHalogensikylamino, Halogen-di(Cr-CealkyDainino, -SIR'RR"
und/oder Cy-CeCycloalkyl substinriertes Alkyl, wobei der Cycloalkytteil seinerseits gegebenen-
ﬂnsdmhmhgmmdloduc,-crn:ylnhﬁhﬂutdnhmmddieeemhld:

. Kohlenstoffsiome &és offiokettigen Molekilteils dio Zahl 12 nicht Sbersirigt.

-
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" @*, G” und G” steben unsbhiingig voneinander besgmders tievorzugt jewedls fir Wasserstoff oder ge-
M gebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Fhuar, Chlor, Brom, Iod, Cr-
' CrAlkylthio, Ci-Cr-Alylsulfinyl, CrCrAlkylsulfonyl, Cr-CoAlkuuxy, Cr-Ce-Alkylamino,
Di(C)-C-tilkyDamino, C,-CHalogenalkyithio, C,-CrHalogenalkylsulfinyl, C;-CrHalogen-
i 5 aliylsulfonyl; CrCeHalogetalkoxy, " Ci-CpHalogenalkylamino, Halogen-di(C;-Cralkyl)-
amino mit jeweils 1 bis 9 Finor-, Chlar- und/oder Bromatomen, -SiR'R*R", Cyclopropyl,
Diffuorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl und/ oder Cyclohexyl mibstituiertes, jeweils
) Pentyl, Hexyl, Hoptyl oder Octyl, wobei die Gesamizahl der Kohlenstoffutome des offen-
L 10 kettigen Molekifiltnils dis Zah 12 nickt Sbersteigt. '

Die Alkeno der Foxme] (X) zind bekannte Synthesechemikatien,

Verfabren (b)

‘: 15 Verwendet man N-(2-Acetylphenyl)-2-iodthiophen-3-carboxamid und Triphesryl(propyl)phosphomi-
: umiodid als Ausgangsstoffss, so kann der Vaisuf des erfindungsgemiifien Verfahrens (h) durch das
folgende Formelachema veranschanlicht werden:

| R
{ -HI HC

Dis 2w Durchfiihrang des erfindungsgemafian Verfahrens (h) als Ansgangzstoffe benBligien Ketone
20  sind durch di¢ Formel (XJ) allgemein defimiert. In dieser Formel haben A, Hal, R und M bevormgt,
sammenhang mit der Beschreibung der esfindangsgemiifen Verbindungen der Formel (I) ala bevor-
zngt, besconders bevorzagt bzw., gz besonders bevorzngt fiir diese Reste sngegeben wurden.

- —— &

c 4 mmmw&mmmmmmmm
Chlar, MM&CMQWMQWQ&M
C;-Co-Alkylamino, Di(Cy-Cealiyliamino, Cy-Ce-Haloganalkylthio, C;-CeHalogenalkylsulfi-

. nyl, Cy-Ce-Halogenalkylsulfiaryl, C,-Co-Halogenalkoxy, Cr-CoHalogenalkylamino, Halogen-

'i : - di(CrCealkyDamino, -SIR'R'R" und/oder Cy-Ce-Cycloalkyl substitiertes Cy-Cio-Alkyl,

s 30 wobei der Cyvloelkylttil seincrscits gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cp-Ce-Alkyl

substitwiert sein kenn.
G steht besonders bevorzngt fiir jeweils gegebenentills cinfach bis vierfach, gleich oder ver-

1 schicden darch Fluor, Chlor, Brom, lod, Ci-Ce-Alkylthio, Cr-Co-Alkylsulfinyl, C,-Ce-Alkyl-

sulfonyl, C-Cer-Alkaxy, Cr-CrAlkylamino, Di(Cr-Cealkylamino, C;-Ce-Halogenalkylthio,

o

- ww wmaa

[
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CrC:thsmIkylmlﬁnyl. Cy-CrHalogenalkylmilfonyl, C,-C-Balogenalkoxy, C;-CeHalo-

genallylecnioo, Halogen-3i(C;-CealkyDamino mit jewels 1 bis 9 Fiuce., Chlor~.ondloder
Bromstomen, -SiRR'R”, Cyclopropyl, Difluorcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl

und/oder Cyclohexyl substituiertes, jeweils geradiocitiges oder verzweigies, jeweils an
bﬂﬁtﬂprSmﬂovukmhﬁhulyhyLanullhnyLIhuqtliuyLInQQdoQIquﬂ:

dnnﬁﬂh(hgﬂmhnddunmﬂhmpmkn!ummmhmuiﬁewmnknednh:;iﬂumnnn

m)

(hntunlhmo!l;hunu&r!knpnﬂ(ﬂ;
H‘J/jgkx" a
A Hal
in welcher A, Hal und X' die oben engegebenen Bedeutongen haben,
mit Ketoanilinen der Forme! (XVIT)
o- @'
in welcher

FLLdund(ftﬁeobummmpgdm::nlkiﬁﬁhnupnlnhum

gqybu:nﬁﬁsinGbgnnmntehns!hhhuﬂhnggqythnudhﬂhin(ﬁapuwlneﬁu;xindur
iicoenitils prgbeneaflls in Gegawint ks Shrsbindersitels md ggebeneabls i
Gogarwart cines Verdinnungamiticls, umsetzt.

Die zor Durchftthrang des erfindungsgemifien Verfahrens (mn) als Ansgangsstofft benftigten
(hﬂhmuhnoil:hup1kthnmﬂ(ﬂDlhﬂtnnﬁuianhunmmuﬂungnﬁtduhudidhmpuunﬂ&n
Verfalrens (s) beachrichén worden.

memgumgmvmcm)mmww
ten Ketoaniline gind durch die Formel (XVIT) illgamein definiert Jn dieser Formel (XVII) haben R,
M wnd G’ bevorzugt, besanders bevorzigt bzw. ganz besonders bevormgt disjenigen Bedeutingen,

- die bereits im’ Zossmmeshang mit der Beschreibung der erfindungsgemiifen Verbindungen der
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Formeln (1) bzw. (XI) als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevormgt fiir dicso

" - Resiz sngegeben wurden,

10

15

30

Die Ketoaniline der Formel (XVII) gind allgenoin Sbliche Synthesechemikalion (vgl zB. J. Am.
Chem, Soc. 1978, 100, 4842-4857 oder US 4,032,573). -

Es ist anch moglich, znnilchst Hydraxyalkylanilin-Derivete der Formiel (XVII-a)

)
oi ;G'

in welcher M, und G die oben angegebenen Bedeutungen haben, herzstellen und dicse gegebenen-
falls anachlieBend mit Halogeniden der Formel (XIIT)

in welcher R" und X° die oben angegebenen Bedeutungen haben, in Gegenwart einer Base und in
Gegenwart cines Vendinnungsmitiels uneseteen. [Die Reskiionsbedingungen des erfindongsgo-
miBen Verfahrens (i) gelten entsprechend.] '

Die zur Durchftibrang des erfindungsgembiBien Verfihrens (h) weiterhin als Ausgangsstoffi benBtig-
ten Phosphorverbindmgen sind dorch die Farmel (XT) allgemein definiert

G  steht bovorzngt fir gegebenenfalls cinfiach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Flnor,
Ctilor, Brom, Iod, Cy-CeAlkyithio, Cy-CeAlkylsulfinyl, C-Ce-Alkylmuifimyl, C;-Ce-Alluay,
Cr-Co-Alkylamino, Di(C;-Ce-alkyDamino, C;-Cs-Halogenalkyithio, C,-Ce-Halogenalkylsulfi--
myl, Cy-CeHlalogenalkylsulfony, Cy-Ce-Halogenalkuzy, Cy-Ce-Halogepalkylamino, Halogen-
&(Cr-Cealkylamiio, -SIR'R'R™ wnd/oder Cy-Ce-Cycloalkyl substituieries C;Cre-Alkyl,
wobei der Cycloalkyliedl scinerssits gogehenenfulls durch Halogen und/oder Cr-CeAlkyl
substituiert sein kezm.

G st besonders bevormngt fir joweils gopebenentalls einfich bis vierfich, gleich oder ver-
schieden durch Fluor, Chlor, Brom, lod, Cr-Ce-Alkyithio, C;-Co-Alkylsulfinyl, C;-Cor-Alkyl-
safoutyl, Cr-CeAlkuny, Cr-CrrAlkylautino, Di(Cr-Cealkylamino, Cr-CrHalogenalkyltiio,
Cr-CeEalogenalkylslfinyl, C,-CeHalogenalkylsnifonyl, C,-Cy-Halogenalkuxy, Cy-Co-Halo-
gemalkyismino, Balogen-i(Cy-Calkylamino mit jeweils 1 bis 9 Fhuar, Chior- und/oder
Bromatomen, -SR'R'R", Cyclopropyl, Diffuarcyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl
undlfoder Cyolohaxyl mibstituiertos, joweils geradiritiges oder vecoweigies, joweils an betic-
biger Stalle verkniipfies Ethy, Propyi, Butyl, Penty], Bexyl, Heptyl oder Octyl
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Px st hevomist M cine Gruppieramg -P'(Cals CT, POHMB, PCHDT,
" POYOCH)oder P-OXOCHY. -

MWMFMG@MWMWMMM

. Vefilhren hergestellt werden (vgl 2B. Jmm@mammmmmrmm-

Chem. 1964, 9, 307-335).

Verfabren (f) .
Verwendet man N-[2-(1,3-DimethyTutyl)phenyl}-2-iodthiophen-3-carboxamid wod Acetylchlorid als

mm»mmvmwmmvmommm
Formelgchems veranscheulicht werden:'

Dis zar Dorchfithrang des erfinduogsgemiBen Verfitrens () als Ansgangsstoffe bendtigien 2-Halo- -

genfiryl/fhieayl-3-carhoxamide sind durch die Formel (I-b) allgemein defiriert. In dieser Formel (1-b)
mmmumzmmmm mbamdmbmmgtd:gmgm
wmmmwmwwd«wv@

war«mmmmmmuxmmmm
diege Reste angegeben wurden.

mvma:rma-wmwvmmmmm
Vqﬂtm(n)bm(h)hummm

ten Halogenide sind durch die Farmel (X1IT) allgemein definiert. Tn dieser Formel (XII) steht R* be-

oben fiir die Vesbindungen der Forme] (J-0) als bevorzugt, besonders bevarmigt baw. ganz besondars
bevorzugt fiir diesen Rest angegsben wardon. X® stehit fir Chlor, Brom oderJod.

Halogenide der Forme] (XIIT) sind beksnnt.

Rﬂﬁhﬂbﬂlhgllngﬂl

Als Verdiinmngsmitiel zur Durchfithrang der erfindongsgemiifien Verfahren (a), (3), (), () wd (m) -
kommen alle inerten crganischen L&sungsmitte! in Betracht Hiarzo gehiren vormgsweise ahiphati-

_
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Heptan, Cyclobexan, Methyleyciohaxen, Benzol, Tool, Xylol oder Decalin; haloganierte Kohlen-
wasserstoffe, wie beispitlsweise Chlorbenzol, Dichlorbenrzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrs-
butylether, Mefhykt-Anylother, Diaxan, Tetrahydrofiran, 1,2-Dimethoxyefhan, 1,2-Disthaxyethsn
oder Anisol; Ketone, wis Accton, Butancn, Methyl-isobutylketon oder Cyclohexancn; Nitrile, wie
Acetonitril, Propionitril, n- oder i- Butyroitril oder Bezonitril; Amide, wie N;N-DimethyHformennid,
N,N-Dimeftrylacetainid, N-Mefhylformanilid, N-Mothylpymrolidon oder Hexamefyiphosphorsture-
trismid; deren Gemische mit Wasscr oder reines Wasser.

Die erfindungsgemliBen Verfisbren (8), (3), (k), (T) und (m) werden gegebenenfalls in Gegenwart cines
geeigneien Shureakeepiom durchgefitut. Als solche kommen alle fiblichen anorgamischen oder
Natriomhvekid. Natrinmemid. Lithiumds: arnid. Natsi drylat, Natriom-cftylst, Kalium-
MWMWMNMM
Kalivmbrydrogensarbonat, Nahnmhydmmbmnt oder Ammonjumcarbonat, sowie tertilive
_mmmﬁmmmmmﬂwmmmww
amin, Pyridin, N-Mefhylpiperidin, N-Methylmorpholin, N)N-Dimethylaminopyridin, Diszabicyc-
looctan (DABCO), Diazabioyclononen (DBN) oder Dinzshicycloundecen (DBU).

Die erfindungsgemifien Verfahren (a), (), (k), (1) vnd (m) werden gegebenenfalls in Gegexrwart aines
mwmmmmmmmm
Amidienmggpreakiionen verwendberen Kondensationsmittel mﬁlg& Beispiclhaft genannt seien’
mewww
wmmwmmmmmmm
ameigensinremethylester, Chloameisensinreisopropylester, Clllmmmdmmhnylﬂh oder
WWWHFMM&MM
hwmwwm&mwz

Bthoxy-N-ethoxycarbany?-1,2-dilydrochinolin  (EEDQ), Triphestylphosphin/Tetrachlorkohlenstoff
oder Brom-irin nlidinoohosnhonfum-herafhworonhnenhs

Die arfintungsgemiifien Verfuhren (a), §), (k), (T) vad (m) werden gegebenentfulls in Gegenwart eines
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mwmmmuhnmmwvmuﬁo, ()
&L(Dmd(m)mmgbhmhurhmmtwﬂmlmﬂmmubuﬁmmem
MWmmlsmeﬂTﬂmﬂmmmmm

Zmnnmquuﬁn&mm.vmmmmuymm@ .

Formel (f) setzt man pro Mol des Carbonsfiure-Derivates’ der Formel (II) im Allgereinen 0,8 bis
ISMongswdleO.SbilSMolmAnﬂhD&ivuduFanﬂ(nl)ah.

mnmmmuwvmm@mmmhvmmk
Fumel(lV)ntztmpoMblduCubmo-DammduFmﬂ (ID'mAllgmnmo,Sbm
15 Mb), vorzngsweise 0,8 bis 8 Mol #n Halogensniline der Fiimel (XIV) ein.

Zur Durchfthrang des erfindungsgemaBen Verfahrens (k) 2ur Heritellmg der Verbindungen der
Formel (VI) sétzt man pro Mol des Carbonsiure-Dexivates der Formel (1) im Allgemeinen 0,8 bis
15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol s Anilinboronsfore-Derivat der Faninel (XV) ein,

- Zor Durchifibrung des erfindungagamafien Verfihrens () zur Herstellung der Verbindmngen der
Formel (VIH) setzt man pro Mol des Carbonsiurederivates der Formel (IT) im Allgameinen 0,8 bis 15

Mol, vormgsweise 0,8 bis 8 Mol an Hydraxyalkylanilin-Derivat der Farmel (XVI) ein.

Zor Durchfifhrung des erfindungsgemiiien Verfaliresis (m) zx Herstollng der Vearbindungen der

Forme] (IX) setzt man pro Mol des Carbonsliure-Derivates der Formel () im Allgemeinen 0,8 bis

15 Mol, vorzugsweise 0,8 bis 8 Mol sn Ketosnilin der Formel CXV) ein.

Als Verdtinmungsmittel zir Duichfilhnmg der erfinhmgagemaBen Verfahren (b), (¢) und (d) kommexi
alle inerten organischen L3sungzmittel in Betracht: Hierzu grhiren vormgsweise aliphatische; alicyo-

Yische oder aromatische Kohlenwasserstoffs, wie 2B, Petrolether, Hexn, Hoptim, Cyclohaxan, Me-

thylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol odor Desalin; Efher, wio® Dicflrylether, Diisopropylether,
Methyl-t-butylether, Methyl-t-Amylether, Dioxan, Teirshydroforan, 1,2-Dimethaxyethan, 1,2-Dicth-
axyothan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Progionitril, n- oder i-Butyranitril oder Berzonitril;
Amide, wie N)N-Dimetiylformemid, N;N-Dimeftrylscetamid, N-Mefyformanilid, N-Meshyipymobi-
don oder Bexamethylphosphorsuretrismid; Bster wic Easigsturemethylester oder Rasigsturcethyl-
oder i-Propanal, 1, i-, sek~ oder tert-Butanol, Bhandiol, Propan-1,2-diol, Efhoxyethanol, Methaxy-
ethanol, Diethylenglykolmonomethylether, Dicthylenglykolmonoethylother, deren Gemische ‘mit

‘Wasser oder reines Wasser.

|
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mwmmamhwvm (®). (©)
und (d) in einem griffieren Bereich variiert werden. Jin aligemeinen arbeitot man bei Temperaturen
van 0°C bis IMWHWMM'C&ISU‘C.

. mawmvm@wmwmmmwmw

cigacten SBurcakzcptors durchgrfiitnt. Als sokhe konmen alle fiblichen smorganischen oder organi-
droxide, -amide, -alkuholate, -acetats, -faride, -phosphate, -carbonate oder Jrydrogencarbanats, wie
beiapislsweise Netriomhydeid. Neiriomemid. Lithiumdi amid, Netx ot Natcis.
m - - - . - - N. - N -
Ratomphospt, Kaliierid, Chsiouncrid, Netrcmoasbonat, Kaliumossbonst, Katiusbyd
amin, Tricthyiamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Me-
WNMNMMMWWLE
smbicyelonaoen (DEN) oder Diszabicydloundeoen (DBU).

Die der erfindungsgemiiBen Verfahren (b), (¢) und (d) werden in Gegeaiwart sines Katnlysators, wie
Palladizmchlorid. Palladi iat, Tetrakis-(tripbesylpt E'_Jl'll- fiam, Bis-(ipheaylpbosphin)-
Pallndivmdichlorid oder 1,1-Bis(diphenyiphosphino)ferrocenpslindivm(I{)chlorid infrage.

Ehmmchhﬂndﬁmknmphinduknkﬁmmﬁmhmgmgtwmh,mmuh
Palladiumsalz und cin Komplexligand, wie zB. Tricthylphosphan, Tri-tect-butylphospban, Tricyclo-
Natriom-3-{diphenryiphosphino)benzolmlfonst, Tris-2-(Methoxyphenyl)-phosphan, 2,2-Bis-{diphe-
nylphoephan)-1,1" binaphthyl, 14-Bis-(diphenyiphoaphan)-buten, 1,2-Bis-{diphenylphosphen) cthan,
1,4-Bis-(dicyclohexyiphosphan)-butan, 1,2-Bis-{dicycloheryiphosphn)-ofben, 2-{Dicyclohexyiphos-
phan)-2' (N N-dimetylamino)-bipheayl, Bis(diphenylphosphino}ferrocen odex mm-uw

pheny)-phosphit getrenmt zur Resktion zgibt.

Zur Durchifhrang dos erfindungsgeméifien Verfahrens (b) zur Herstelling der Vesbindimgen der
Formel (T) sctzt man pro Mol des Halogencarbaxamids der Formel (IV) im Allgameinen 1 bis
lsmmzwsanmaMmduFden
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Zur Durchftthrung des erfindimgsgemfifen Verfahrens (©) zur Heystellung der- Vasbindungen der
Formel (f) setzt men pro Mol des. Boronsure-Derivaies der Formel wnmmmo,sm
lSMomeD,ShsSMolmthleeumdaFmd(me

Zor Durchffbrung des exfindumgegeenaen Vebcens (d) zur Herstellung der Vesbindoogen der
Fawel (f) sctzt min pro Mal des Haloganoarboxamides der Formel (IV) i Allgesmeinen 0,8 bis -
15 Mol, vorzngaweise 0,8 bis 8 Mol an Phenyl-Derivat der Formel (V1) imd 0,8 bis 15 Mol, vorzugs-
weise 0,8 bis 8 Mal an 44 4'4'5,5,5'5Octamethyl. 2,2 bis-1,3,2-dioxsborolan ein.

Als Verqtinqumgamitfel z0r Durchffibrung des exfindungsgemfifien Verfahrens (¢) knmmen alls iner-
mmmmmmmmmwmwmm
mwmmm Hexan, Heptan, Cyclohexan, Mathyicyclo-
mmmm.mwm,mm.wmm,wm
Amylether, Dioxm, Tetrahydrofiwen, 1,2-Dimethoxyethan oder 1,2-Disthoxyethan; Alkohole, wie
Methanol, Bthanol, - oder iso-Propancl, n-, i80-, sek- oder tert-Butanol, Bthandiol, Propan-1,2-diol,

Bfhoxyothanol, Methonyethanol, Dicfirylenghykolmonomethylether, Dleﬂlylmgiybhnmne&wleﬂn:
deren Gemische mit Wasser oder reines Waasser.

Das ecfindmgsgrniiBe Verfihren (¢) wird in Gegetrwaxt eines Katalysators durchgiefithrt, Als solche
swi beispiclsweise Akfivishle

mnmmmw mmmmmmmv-ﬁhu(e)ﬁ
150°C, vorzagsweiss bei Temperaturen von 20°C bis 100°C.

Als Verdfingungumittel zor Durchffihrung des erfindungsgemiiién Verfahrens (f) kommen slle iner-
oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Petrolother, Hexsn, Hopten, Cyclohexam,
Methyloyclohexsn, Benmol, Tolool, Xylol oder Decelin; balogenierte Kohlenwasserstoffe, wie
beispielsweise Chlarberzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Teteachlormethin, Dichlor-
ethan oder Trichlorethen; Biher, wie Dietirylether, Diisopropylether, Metiyl-t-butylether, Metityl-tert-
Amylsther, Dioxan, Tetrahydrofrm, 1,2-Dimefhoxyofhan, 1,2-Diethoxyothen oder Anisol; Ketone,
n- oder i-Butyronitril oder Benonitril; Amide, wie NN-Dimethylformamid, NN-Dimethylscetamid,
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Alkohole, wio Mathanol, Efanol, n- odéx jsoropancl, 1, iso-, seo- oder tertBatanol, Bhandiol,
Propen-1,2-diol, Bthoxyothenol, Methoxyethenol, Dmmwﬂ,,m Dicylengly-
Wmeﬁmmw“okmuw“

mmmmvmmmmmmm.@mmm
Als solche kogmnen slle anorgamischen und orgaischen Protonen- wic anch Lewissiuren, sowic anch
Phospborsiure, Ameiscnsiro, Easigaiore, Trifinoressigaftire, Methansutfonsinre, -Triffoormett
sulfonsiinre, Tololsulfonsbare, Battrifiuorid (such sls Béierst), Bortribromid, Aluminiumtricblorid
Jonenmstynacher, smme Tonerden und saures Kicselge].

Die Resklionstemperaturen konen bei der Durchfthrang des exfindungsgemilBen Verfahrens (f) in
vinem griifieren Bereich variiert werden. m allgemeinen arbeitet xen bei Temperstoren von 0*C bis
150°C, varmgsveise bei Temperaturen von 0°C bis 100°C:

Als Verdfinpugamittel zor Durchfifhrong des acfindungagemiiien Verfahrens (g) kommen alle
Propiogitril, 1 oder #Butyronitril oder Benzrivitril odar Amide, wie NN-Dimethytformenmid, NN-
Dimedltyisootsmid, N-Methytformandlid, N-Mettyipymrolidon oder Hexamothylphosphorsturetrianid.

Das erfindungsgemabe Verfahren (g) wird gogsbenendalls in Geganwart eines geeigneton Stmrosk-

-alknholate, -soetei, -carbonate oder -hydrogeacarbénate, wis beispiclsweise Netriumiyvirid, Natri-
vmamid, Nateium-mehyiat, Natrhom-cfiryiat, Kalinn-tert -butyiét, Natcimnbydroxi .
mMMMWMWHF
cerbonst, Kalinmearbonet, Kakinmiydrogencarbonat, Natriumbydrogencarbonst oder Ammeri
M.wwietﬁtemwhw.n-ﬂ.l im, Tributylamin, N-N-Dimcfrylanl
NN-Dimethyl-benzyiamin, Pyridin, N-Mettiylpiperidin, N-Mefirylmorpholin, N,N-Dimetiylamino

Des efindongsgemiiSie . Varfahren .(g) wird in Gogenwart cincs oder mehrerer Kstalysatoren
durchgefithrt.

o,
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phin)-Palladinmdicklorid infrage. Es kaon much ein Palladivmkomplex in der Reaklionsmissinng
qzun;vnm?:uvnnnnnn:qnlhﬂqhnn-ﬂzumdunlﬁmndhxhgnulgﬂnmntnulh:&hnnzqﬁbt

Als Liganderi kommen vorzugsweise Organophospborverbindmgen infrage. Beispielbaft seien ge-
ment: Triphenylphosphvin, tri-o-Talylphosphin, 2,2Bis(diphenylphosphino)-1,1"binaphthyl, Dicy-
clobexyiphosphinebhiphenyl, 1,4-Bis(diphenylphosphino)butan, Bisdiphenylphosphingfavocen, Di- -
(tert-butyiphasphino)biphenyl, Di(cyclobexyiphosphino)biphenyl, 2-Dicyclohéxyiphosphino-2'-N,N-
dimefhrylaminobiphexryl, tricyclohexytphospliine, ri-tert-butylphosphine. Es kann aber inch anf Li-
ganden verzichiet werden,

Dis erfinfungagemife Verfahren (g) wird famer gegebenenfalls in Gegenwart eines weiteren
Metnlisalzes, wie Kupfersatzen, beispielsweise Kupfer-(0-iodid durchgefitnt.

Die Reaktionstemparaturen kiimnen bei der Durchfihrung des erfindungsgemiifen Verfahrens (g) in
cinemn groferen Bereich variiect werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tampetahuren von 20°C bis
180°C, vorzmgsweise bei Tempersturen von 50°C bis 150°C.

Zur Durchfithrang des erfincungsgemiBen Verfabrens (g) zor-Herstellung der Verbindungen der
Forxoe] () setzt man pro mol des Halogencarbaxamides der Formel (IV) im Allgetoeinen 1 bis 5 mol, -
vorzgsweise 1 bis 2 mol an Alkin der Formel (DX) oder Alken der Formel (X) ein.

Als Verdtimungsmittel zur Durchfilrng des erfindungagemiBen Verfulirens (1) kommen alle in-
exten organischien Lisumgamnitiel in Betmcht. Hierzn gebron vorzugaweise sliphatische, alicyclische
uh:annuﬁ:hn!hﬁknwnu:nmdﬁ;vﬁebﬁqﬂﬂnuhe!h&dh&unIh;nmlﬁpﬁn.Cﬂiﬂl&nm
Methryicylohexan, Beozol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohleniwasserstoffe, wie zB.
Dicoxan, Teteabydrofimun, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Dichoxycthen oder Anisol; Nitrile, wie Aceto-
pitril; Propiciityil, n- oder i Butyronitril oder Benronitril; Amide, wic NN-Dimethylformamid, N)N-
“trimmid; Reter wic Rasigsturemethrylester oder Essigsfiurecthylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulficeid;
Shﬂhngvne&ﬂﬁﬂn;lﬂhﬂnh;vnnhﬁﬂﬁanEﬂlndLnruﬁ=1uHBnqlndLnﬁuoaumauhrttb
mmmlmwmmxmmﬂmw
eibier, Dietiylenglykotmanoethylether.
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Das erfindngsgemnific Verfahren (h) wird gegebenentiills. in Gegenwart eines geeigneten Siure-
mmm-mnmmmmmnmmmﬂmmm-
MWWWNMMWM
umhydraxid, Natriumemid, Lithimndiisopropylamid, Natriom-mefitylat, Natrivm-cthylat, Kalium-

. mmmmmmmmn:ﬂmm

mwmukmuwwﬂhﬂ@h
einem griiBeren Bertich variiest werden. Im allgemeinen arbeitet man bed Temperzioren von -80°C
bis 150°C, vorzngsweise bei Temperaturen von -30°C bis 80°C,

Zor Durchfthrung des exrfindingsgemiifen Verfohrens (b) zur Herstellung der Verbindungen der
Forme] (J) setzt toen pro mol des Ketons der Forme] (XT) im ATlgemeinesy 1 bis 5 mol, vorzagsweise
1 his 2 mol an Phosphorverbindung der Formel (XII) ein.

Als Verdbmmugamitiel zor. Durchfiibrung des erfindungsgemBen Verfahrens () kommen alle in-
Methyloyclohexan, Bemeol, Tohuol, Xylol oder Deonlin; halogricrte Koblenwasserstoffe, wie
cthan oder Trichlorcthan; Ether; wie Dicthylether, Diisopropylether, Methyl-text-butylether, Methyl)-
tert-Amylether, Dicocan, Tetrshydrofiuran; 1,2-Dimefhomyetham, 1,2-Disthoxyetiwn oder Anisol oder.
Amide, wic NN-Dimefhylfoememid, NN-Dimethylacetmmid, N-Mefhyiformenilid, N-Methyi-

Das exfindimgsgemiiic Verfshren (i) wird in Gegenwart einér Bage darchgefiibrt. Als solcho kommen
bouste, wie beispielsweise Natriumbrid. Netriammid. Natriommetviat. Natrium ofvist -
Rl tt-botyt, Ntshphpdeuid, Katiapbydewaid, Aromondsydroid, Netiozmoete, Kal-
Triothylamin, Tributylamin, N;N-Dimethylanilin, N:N-Dicoofyl-beamzyberain, Pyridio. NMethvins
ridin, N-Mefhylorgholin, NN Dimefylaminopyridin, Diszahicyd (DABCO), Diszabioyel

ﬁ
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Die Reaktionstemperaturen kiemen bei der Durchfihrong duuﬁn&mwmvmm-om-'
mymnmmmhmmubmtmurmmmm'

150°C, varzogsweise bei Temperaturen von 20°C bis 110°C.

ﬁrmmngdu_uﬁnﬁnmlnmvm (D) zar Herstelhmg der Vesbindingen der
Formel (I) setet man pro Mol des 2-Halogenfisryl/thiestyl-3-carboxenrids der Formel-(I-b) im Allge-

. meinon 0,2 bis 5 Mol, vorzgsweise 0,5 bis 2 Mol an Halogenid der Formel (XTII) cin.

' Reaktionshedingungen fir die Verfahren (1) bis (4) aus Schema 1:

Als Verdfinnmmgsmittel zor Durchfthrong von Vexfahren (1) in Schema .1 kommen alls inerten
orgeuischen Lisungamitiel in Betrackt. Bierzn gohtwen vorzagsweise aliphatische, alioyclische oder
hexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin: halogeniérie Kohlenwaaserstoffo, wic zB. Chlorbenzol,
Tetrhydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie N;N-Dime-

Vexfishren (1) in Schema 1 wird in Gegenwart eines geeignoten Reduktionsmitiels durchgefihrt. Als

mmmmwmwmmwm

wio zB. Tricthylsilan, Motalle, wie zB. Natrium, Lifiium; Ziok, Risen, oder Wassersinff
Vetfahren (1) in Schema 1 wird gegebenenfalls in Gegenwart einer gesigneten Slure oder Lowis-

VerBhren (1) in Schema 1 wird gegebenenfalls in Gogenwart cines Katalysiors durchgefihrt.
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o Oberfiichen brw. ‘hlpmﬂu’nlun(zB Knhle)pbmdmoﬂu'mfptngmum

anﬂhmmmmmmbadwmd:ﬂmmnnguﬂnm(l)mSehm 1 in einem
5 gﬂmBuudwmutwﬂm.hnnﬂmububtmhuTmmmchm
" vormgsweise bed Temperaturen von 0°C bis 150°C.

Bei dor Verwandung von Wasserstoff als Reduikiionsmitie] keon Verfahren (1) in Schems 1 in einem
_ grtiBoren Drockbereich variieet worden. Im Allgemeinen arbeitot man bei Driicken von 1 bar bis 300
10 bar, vorzngsweise bei 1 bar bis 100 ber.

o ——— —— s i =

Zxr Durchfihrung von: Verfahren (1) in Schems 1 setzi man pro Mol an Edukt im Allgemeinen 0,2
| bis 10 mol, vormgiweise 0,5 bis 5 mol an Redoktionamitiel em.

15 AhVudﬂmmgmﬂhlmDmchﬂﬂnmgvmVaﬁhm(Z)mSehmlhmﬂhm

| wwmm&mmWwwm

| hexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decaling halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie zB, Chilotbenzol,

20 Bther, wie Dicfhylether, Diisopropylether; Mothyl-teri-butylether, Methyl-tert-Amylether, Dicxan,
Tetrahydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Dictxxyethan oder Anisl oder Amide, wie N)N-Dime-
cechortiaretsiomid

cn e o t—— —

25 Verfabren (2) in Schema 1'wird gogrbeienfalls in Gegenwart cincs gecigneten Siiureakzcptors durch-
" gefitet. Als solcho kommen alle Oblichen anorganisclion oder orgenischen Basen infege. Hisem
-acetite, -oarbonate oder -hydrogencaibonate, wie 2 B. Natriumydrid, Natriomamid, Natriom-methy-
uwwwww

30_ wawwmw
Kalirmhydrogencarbonst, Natriumhydrogencirbanst oder Ammonitomcarbonat, .sowic tertilire

35
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nierougrmittel infrage. Beispielhaft genannt seien Halogenidbildner wie Phosgen, Phosphortribromid,

Phosphortrichlorid, Phosphorpentnchlorid, Phospharoxychlarid, Oxalylohlorid oder Thiomylchlorid:

Anhydridbildner wie Chlorameisensiurecthylester, Chlommeisenslinremethrylestey, Chlormeiseasfio-
reisopropylestes, Chlommeiscasinreisobutylester oder Mofhansulfontyichlorid; oder ndere hliche
K -i I- .II!-W-H. I I -i Pi I I . NNC i I'il- .! I m
qmy;;eq:uyunbmqﬂq;Lqudnxmuunh:can:xns1hﬁnuuyutpﬁﬁﬂmnku-ddu&nhkmmuﬁroda

[
-
N 1 bl

Verfsbren (2) in Schema 1 wird gegebenenfalls in Gegemwirt eines Katalysators durchgafithrt
Beispiclaweise genannt scien 4-Dimetirylaminopyridin,  1-Hydroxy-beneotriszol oder Dime-
thyiformamid.

Die Resktionstempératuren kiinnen bei der Durchfithrung von Verfahren (2) in Schema 1 in einem
vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 150°C.

ZmDnrd:ﬂIhnmgvm\.hﬁhm(l)hSuhﬂml petzt man pro Mol an Edukt im Allgemsinen 0,2
bis 10 mol, vorzugsweise 0,5 bis 5 mol an Halogenicrungamittel ein. -

Als . Verdfinnungsmitiel znr Durchithnung von Verfahren (3) in Schems 1 kummen alle inerten
aromatische Kohlenwassessioffe, wie zB. Petrolether, Hoxan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclo-
hexan, Beneol, Tohiol, Xylol oder Decalin; helogenierte Kohlenwasserstoffe, wic zB. Chlorbenzol,
Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform; Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethn;
Ether,- wie Diethylether, Diisopropylcther, Meftyl-teri-butylsther, Methyl-tert-Anvylether, Dioxan,

- Tetrshydrofisran,. 1,2-Dimsthaxyethen, 1,2-Diethaxyethan oder Anisol oder Amide, wie N)N-Dime-

thylformaid, NN-Dimethylacetamid, N-Methylformenilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethyl-
hoenhorainretriamid

Verfihren (3) in Schemn 1 wird in Gegenweit ciner Base durchgefiihot. Als solche konumen alle - -

metall- oder AlknlimetalThydride, -irydroxids, -amide, -alkobolate, -acetate, -carbonate oder -hrydro-
gencarbonate, wie zB. Natrinmbydrid, Netrivmamid, Netrium-methylat, Natrium-etirylat, Kaliom-
tect-butylat, Natriumhydrioid, Kalinmhydroxid, A imhydromid, Natr wt Kali int
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amin, Tributylamin, NN-Dimetltylaniin, N;N-Dimethyk-benzylamin, Pyridio, N-Methylpiperidin, N-

Mefiylmorphotin, NN-Dimethylaminopyridin, Dismabicycloootn (DABCO), Diszabicyclanc

(DBN) odex Djazabicycloundecen (DBU).

Dic Reaktionstemperatiuven kiinnen bei der Durchftihrang vox Verfahren (3) in Schema 1 in cinem

vorzugsweise bei Temperataren von 20°C bis 150°C.

Zar Durchfiihrang von Verfahren (3) in Schema 1 setzt man pro Mol an BEduki im Allgemeinen 0,2

bis 5 Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol einer Verbindung der Formel H—Z*€ ein.

Als Verdinmmgemitiel zar Durchfithrung von Verfilven (4) in Schems 1 kommen slle inesten
aromnstische Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Petrolether, Heotan, Heptan, Cyclohexsn,
Methyicyclohexan, Benzol, Tolool, Xylol oder Decalin; Bther, wie Dietirylother, Diisopropylether,
Mefhyl-+-butylether, Methyl-tert-Amyisther, Dicxan, Tetrmhydrofimen, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Di-
sulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan; Alkohole, wis Methenol, Ethanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec-
oder tert-Buinnol, Bthandiol, Propen-1,2-diol, Ethoxyethanol, Mothoxyethanol, Diethrylanglykolmo-

nomeihylether, Diethylenglykolmonoefirylather, Tricthylenglyknl, deren Gemische mit Wesser oder
zeinéWm.

Verfahren (4) in Schema 1 wird in Gegenwart eines Metalls durchgefiliyt. Als solche knmmen vor-
an Trigormaterialien, wic 7. B. Kohle, Harze, Zealifhe, Alkali- oder Brdslkmbsulfite gebunden sein.

Verfahren (4) in Schema 1 wird in Gegenwart eines Reduktionamitiels durchgeftibnt. Als solche kom-
men vorzugsweise elementirér Wassersioff, Formistealze, vorzgsweise Alkalifrmiatsrkze, wie z.B.
hydride, win 2B, Lifhiumahminimmbydrid, Natrizmborkydrid infrage.

Verfahren (4) in Schema 1 kann in Gegenwart von Skoren durchgafithrt werden. Als solche kommen
vorzgsweise crganische SHuren, wis z B. Ameisensiure, Essigsiiure, Ascorbinskure, sber anch
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Mincralsliuren, wie z B. Sabsiure oder Schweflsinre infrage.

'Vesfabren (4) in Scheroa 1 kann in Gegerwart von Basen durchgeflibet werden. Als solohe knmmen

Erdalknlimetallhrydraxiden; wie z B. Natriumhydroxid oder Barinmhydroxid infrage.

Die Realdionstemperatoren kiinnen bei der Durchifihrmg von Verfihren (4) in Schenw 1 in einem

" grteren Bervich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet men bei Teniperaturen von —80°C bis
.:300°C, vorzugsweise bei Temperaturen von 0°C bis 200°C.

. -deﬂme&mgmdeam:bﬁﬂdVaﬁhm@)h_Sc&:mlmdm
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35
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Zuar Durchflihrong von Verfahren (4) in Schema 1 setzi man pro Mol an Edukt im Allgemeinen 0,8
bis 1000 Mol, vorzngsweise 1 bis 500 Mol an Reduktionamitte] (Ammoniunsformiat, Hydrid efc.) ein.

Reaktionsbedingungen fir die Verfahren (5) bis (11) ans Schema 2:
&Vﬂdﬂmm”mm&v&hm(ﬂhmmmmlb
lnngunnnﬂnnﬂbuudnrﬂi:uugdukunvunnmpweueahﬁHNIntngdhamhutn¢thrlnundunhalhir
lenwassestoffe, wie beigpiclsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclobexsm, Methyloyclohexsn,
Benzol, Tolol, Xylol oder Decalin; Beher, wie Dicthylether, Diisopropylether, Mofiyl-t-butylefher, Me-
thyktext-Amylether, Dicxan, Tetrabydrofiran, 1,2-Dimethoxyetban, 1,2-Dicthaxyctban oder Anisol.

Ihu\hrﬁhmn(S)wud:n(kgunmntenwrnutﬂkrunnuﬂnn\hibmﬂhngdunﬂupﬁﬂuh}uh-dkte
lmmumen'w:nmpwumn Lithiumorgenische \h:bmﬂungum wie n-, sec, oder tert-Butyllithinm,
Ihuuﬂﬂhmmo&:hﬂdhﬂhﬂmmnndhgg :

Die Reaktionstemporatarep kinmen bei der Durchftilwong des Verfalwens (5) in einem grificren
Mmﬁmmmwuhdumwrmm-immlmw
mggweise bei Temperaturen von —80°C bis 20°C. . :
Zar Durchftthrong des Verfihrens (5) lﬂnmpoMoldenhmAﬂmo,'llMSMd,
vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Ester der Farmel 2**—~COR" ein.

Als Verdinmmgsmittel zur Durchfthrng des Verfahrens (6) kommen alle inerten organischen
Iﬁununﬁndinlhuqmtﬂmrnxgdmunvunugnmhedﬁimﬁdh;nﬁamﬁuﬁeo&:tmmnﬁﬁte
Beazol, Toluol, Xylo! oder Decalin; hajogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Chlorben-
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" z0l, Dichlorbenzol, Dichlomethsm, Chloroform, Tetrachlormefhan, Dichlarethan oder Trichlarethan; *

trahydrofuran, 1,2-Dimethoxyefhan, 1,2-Dicthaxyeihan oder: Anisol; Ketone, wie Aceton, Butanon,
Methyl-isobutyTketon oder Cyclohexanon; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Butyronitril
oder Benpomitril; Amide, wic N;N-Dimethyiforinmmid, N,N-Dimethyiacetamid, N-Mettrylformanilid,
ne, wie Sulfolan; Alkohole, wie Mothanol, Rfhanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec- oder tert-Bu-
tanol, Bthandiol, Propiin-1,2-diol, Efhcxyethanal, Methoxyethanol, Dicthylenglykoimonometirylether,
Disthylenglyknimonoethylether; Trictirylenglyknl, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Deas Verfahren (6) wird in Gegenwant einer Skure durchgefiihet, Als solche kommen vorzugsweise
Mineculsinren, wie z. B. Selisture;, lod- oder Bromwassersinffiliore, Schwefélshure oder anch
crganische Siuren, z. B. Triflnoressigsiture, Triffuormethansnifonalinre infrage.

Die Reaktionstemperstoren kienen bei der Durchffibrung des Verfalrems (6) in einem gitBeren
Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperstoren von 0°C bis 300°C, varzgs-
weise bei Temperaturen von 20°C bis 200°C.

Zur Durchfithrung des Verfulwins (6) setzt men pro Mol an Rkt im Allgemeinen 0,1 bis 10000
Mol, vorzagsweise 1 bis 2000 Mol an Shiuré ein.

Als Verdimmngamitiel zuor Durchfihrung des Vecfahrens® (7) kommen allc inarten organischen
2o, Dichlorbenzol, Dichlormethen, Chloroform, Tetrachiormethan, Dichlorethan uder Trishlorethen;
tralydrofiran, 1,2-Dimeflioxyethin, 1,2-Dicfhoxycthan oder Anisol; Ketone, wie Aceton, Butanon,
Methyl-isobutylketon oder Cyclohexanon; Nitrile, wie Acetoniiril, Propionitril, n- oder i-Butyromitrit
oder Benzonitril; Amide, wie NN-Dimethrytformamid, N;N-Dimethylacetanid, N-Mefytformsnilid,
N-Methyt Yidon oder Hi .Iii horsinretriamid; Sulfoxide. wie Dimefivisulfioxid: Sulfo-
tanol, Bhandiol, Propan-1,2-diol, Bthoxyethanol, Methaxyethenol, Disthylenglykolmonometiylather,
Diethylengtykolmanoethylether, Tricthylenglyknl, deren Gemischa mit Wasser oder reines Wasser.
\ .
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Ammopinmbrydrexid infrage.

Die Reakficostemperaturen kiionen bei dar Durchfiilirung des Verfabrens (7] in einam groferen

Bereith variiert werden. Fm allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von 100°C bis 300°C, var-
zngeweise bei Temperaturen van 150°C bis 250°C.

Zur Durchftthrung des Verfihrens (7) setzt man pro Mol sn Edukt im Allgemeinen 0,2 bis 5 Mol,
vorzugsweise 0,5 bis 3 Mol s Hydrazin oder Hydrazinhydrat ein.

Als Verdtnmungamittel zor Durckifihrong des Verfahrens (8) kommen slle inerten organischen
Kohleowasseratoffe, wie beispielsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyvlchexan, Methyicyclohexan,
Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; Ether, wie Dicfiylether, Diisopropylether, Metiryl-t-butylether,

Methylteri-Anylether, Dioxan, Tetrahydroforan, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder
Anisol,

Das Verfahren (8) wird in Gegenwart einer metsllorganischen Verbindmng durchgefihet Als solche

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchffihrung des Verfahrens (8) in einom gréficren
Bareich variiert werden. ¥m allgemeinen arbeitet man bei Temperainren von —120°C bis 200°C, vor-
zugsweise bei Temperaturen von —80°C bis 100°C.

Zur Durchfthrung des Verfahrens (8) setzt men pro Mol an Bdukt im Allgemeinen 0,8 bis 10 Mo),
vorzngsweise 1 bis 5 Mol en metallorgmmischer Verbindung ein.

Als Verdfmomgamittel zur Durchfithrng dos Verfabrens (9) kommmen alle inerten orgenischen -

Kohlenwassersiofle, wie beispislsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexsn, Mefiylcyclohexan,
Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; helogemierts Kohlenwasserstoffs, wis beispiclsweise Chlorben-
20l, Dishlorbenzot, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlarsthen oder Trichlorethan;
Rther, wie Dicthylether, Diisoprogylether, Methyl-tert-butylether, Methyl-text-Amylether, Dioxan,
Tetrshydroforan, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Dicthoxyefhan oder Anisol; Ketone, wie Aceton, Buts-
non, Methyl-isobutylketon oder Cyclohexanon; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder iso-Buty-
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rouitril oder Bengonitril; Amide, wie NN-Dimethylficrmamid, N)N-Dimethylacetamid, N-Mesttryl-

formanilid, N-Methylpymolidon oder Hexamefiryiphosphors&nyetriamid; Bgter wie Essigafiuremethyl-

‘wie Methanol, Rthanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec- oder tert-Butanol, Bthendiol, Propan-1,2-

MWMMMWMMWMDMM
ether, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

mvmmmmmmw“mmmmmwmm
Ameisensinre. Bssigaiore, Trif ontire. Mothansalfonsiore. Trif thansulfonstiure. Tola-
ioulfonsiure, Bortrifiarid (auch als Bberat), Bortribromid, Abminiumigrichlorid, Titantetrachlorid
ssure Tonerden und sanres Kieselgal.

Dis Resktionstemperaturen kiinnen bei der Durchflihrung des Verfahrens (9) in einem griifieren
Bereich variiert werden. Im allgerosinen arbeitet man bei Tempersturen von 0°C bis 150°C, vorzugs-
weise bei Temperaturen von 0°C bis 80°C.

Dio Verfihren (9) und (10) kitenen anch in ciner Tsndemreaktion ( Bintopf:Reaktion®) durchgafiiht
werden. .

Als Verdinmmgsmittel zur Durchfiihrung des Verfahrens (10) kommen alle inerten orgemischen
serstoffe, wio beispiclsweise Petrolether, Hcxan, Heptan, Cyclobexan, Meihyloyclchexan oder
Dioxan, Tetrshydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan oder 1,2-Dicthoxysthan; Alknhole, wie Methanol,
Bhbanol, n- oder iso-Propanol, n-, iso-, sec- oder texi-Buianol, Bihendiol, Propan-1,2-diol,
deren Geymische mit Wasser-oder reines Wasser.

Das Verfihren (10) wird in Gegearwart cines Katulysstors durchgefhrt. Als solchs kommen allo
maput: RancyNickel, Palladium oder Platin, gogebenenfalls suf einam Trllgormaterisl wie
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Die Hydrienmg im Verfihren (10) kenn sixit in Gegenwart von Wasserstoff 1 Kombination mit

einem Katalysator auch in Anrwesenheit von Triethylsilan durchgefiihrt werden.

Die Reaktionstempersturen kiinneqy bei der Dorchfihnmg des Verfihrens (16) in einem groBeren
Bmhvmmtwudm.hnﬂlgunmmubatetmbnTmmTCmeSO’C,mp-

" weise bei Temperaturen von 20°C bis100°C.

Dai Verfahren (10) wird unter cinema ‘Wasserstoffdruck zwischen 0.5- and 200 bar, bevorzagt
zwischen 2 und 50 ber, besonders bevormgt zwischen 3 und 10 bar durchgefithrt:

Als Verdiommgemitiol zr Durchflibrang des Verfibrens (1) kommen alle inerten organischen
Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; Ether; wie Dicflylether, Diisopropylother, Mithyl-+-butylefher,
Methyl-tert-Angylether, Dicxan, Tetmhydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Dicthoxyethan oder
Anisol; Amide, wie NN-Dimethylformanid, N,N-Dimethylacetarsid, N-Metiylformanilid, N-Me-
wie Sulfolan; Alkshola, wie Methanol, Bfhwnal, 1+ oder iso-Propanol, n-, is0-, sec- oder tert-Butanol,
Bihwindiol, Propan-1,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Diethylenglykolmonomethylether, Di-
cthrylenglylolmonoethylether, Triethylenglykol, deren Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Das Vexfahren (11) wird in Gegenwart cines Metalls durchgefiibrt .Als solche kommen vormgsweise
WWWMMMMMMM
mmmmmmmwmmmzn
Kohle, Harze, Zeolithe, Alkuli- oder Brdalkalisulfate gebunden sain.

Dus Verfuhren (11) wird in Gegenwart eines Redukfionamittels durchgefiihrt. Als solche konunen

' bevorzogt elementarer Wasserstoff, Formistsalze, vorzngsweise Alknliformiatealze; wie zB. Natri-

Das Verfahren (11) kurn in Gegenrwart von Siuren durchgefilnt werden. Als solchs kommen vor-

DuVuﬂh&(ll)lmnianmwmtvamdmuhpﬂhtwedm.Msmhheknmn;mm
weise orgmische Basen, wie z. B. Pyridin, sber anch wiswige Ldsungen von Alkali- oder

.1,
{
[
r
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Prdalkelimetalliydroxiden, wie z.B. Natrimmhyeroxid oder Bariumbydroxid infrage.
Die Reaktionstemperatoren kinnen bei der Durchfihrong des Verfahrens (11) in einem grSeran Be-

weise bei Tompersturen von 0°C bis 200°C. -

Bei der Verwendong von elementarem Wasserstoff wird des erfindungsgemife Verfihren (11) unter
einem Wasserstoffdrock zwischen 0.5 and 200 ber, bevorzngt zwischen 1 vnd 100 bar durchgedfithrt.

Zur Durchftihrong des erfindungsgemiifien Verfahrens (11) setzt man pro Mol an Bdukt im All-
gemeinen 0,8 bis 1000 Mol, vorzugsweiso 1 bis 500 Mol an Reduktionsmittel (Ammoniumformiat,

Hydrid etc.) oin:

Alle erfindimgsgemiien Verfahren werden im Allgemeinen unter Normaldrock durchgefiihrt. Bs ist
jedoch such mdglich, unter exhShiem oder vermindertem Druck — im Allgemeinen gwischen 0,1 bar
uid 10 ber — 2 arbedten.

Bekiimpfung von unerwiinachten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im Pfanzenschntz und
im Materialschut eingesetzt werden.

Chytridicenycetes, Zygontycetes, Asoomycetes, Basidiomycetes und Deuteronycetes einsetzen

Beispielhaft sber nicht begrenzend cinige Emcger von pilglichen und bakiericllen
Erkranknngro, die unter dis oben sufgezithiten Obearbegriffe fallen, groammt:
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Plsamopeara-Arten, wie beispielsweise Plasmopera viticols;
Pearonospare-Arten, wie beispiclsweise Peranospora pisi oder P. brassicae;
Rrysiphe-Arten, wie beispielsweise Frysiph gramin

Veaturia-Arten, wic beispielsweise Venturia inaequalis; _
Pyrenophors-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P, graminea
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);
Uromyces-Arten, wic beispiclsweise Uronyces appendiculatus;

Puccinis Arten, wie beispicleweise Pucoini titn:
Solerotinia-Arten. wie beispiclsweise Sclerotinia clerofioram:

IhﬁhghAﬂnm1ﬁeh=ﬁphmnnﬂnlhﬁhupnuﬁlu&:tkﬁhgomnnu:

Pelicleris-Actm, e beispielsweise Pllicuari saskii
Prricacia m.'.i e Pyriouiria oryeas
Fuosarivm-Arten, wic beispiclsweise Fusariom cobmorum,
Botxytis-Arten, wie beigpiclsweise Botrytis cineres;

Ill .mw‘..i ise Levtospk ) i

35

Cercospora-Arten, wie beispiclsweise Cexcospora canescens;
ATtermarin-Arten. wic beispislsweise Al ia brassicas:

PCT/EP2005/000629

Peeudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocércosparella herpotrichoides,

m. I - ql wll -l - n]- I » I -

Die erfindongsgamiBen Wirkstoffe weisen ench- eine starke stitrkende Wirkung in Pflanwen auf. Sie

Mikroorganiemen.

Unter pfisyzepstiirkenden (resistonzinduzierenden) Stoffen sind im vorliegenden Zunsammenhang
solche Substimzen oz verstéhen, die in der Lage sind, das Abwehisystem von Pflenzen so zn stimmlie-
ren, dass die bebandelten Pflanzen bei machfolgender nokulation mit tmeswinschten Mikro-

organismen weitgchende Resistenz gegen diese Mikroorgaiismen entfalten.




" |
g =

10

- 15

30

35

— —— o — . —— —— s § i e, i y— &

W 2005075452 . PCT/EP2005/000629
-60-" .

-und Viren z versishen. Dic erfindungsgemiifien Stiffe kilanen also aingescizt werden, un Pflarn

jomerhalb cines’ gewissen Zeitrammes nach der Behandlmg gegen den Befall durch die genannten

im ellgemeinen von 1 bis 10 Tage, varzugeweise 1 bis 7 Tige nach der Bebandhung der Pflanzen mit

den Wirksioffen.

Die gute PAanzenvertrighichieit der Wirkstoffo in den zor Bekfimpfing von PAsczenkrankbeiten
und Sastgut, und des Bodens.

Dabei lassen sich die erfindungsgemiien Wirkstoffs mit besonders gutem Erfblg 2zor Bekiimpfimg von
Getreidekrankheiten, wie beispiclsweise gegen Puccimia-Arten 1nd von Krenkheiten im Wein-, Obat-
und Gemilseanban, wie beispielsweise gegen Boirytis-, Ventoris- oder Altemaria-Arien, einsetzen.

Die erfindungsgemifn Wirkstoffe kiinpen gogebenenfulls in bestimmien Konzentrationen und
Aufwandmengen such als Herbizide, mur Beeinflussung des Pflanzenwachstums, sowie zmr
Beklimpfing von tiezischan Schidlingen verwendet werden. Sio lassen sich gegebenentills such als
Zwischen- und Vorprodukte fiir die Synthese weitirer Wirkstoffs cinsetzen.

Rrfirvinngsgerod kianen alle Pflanzen und: Pflansenteilo behandelt werden. Unier Pflanzen werden
hierbei alle Planzin md Pllanzenpopulationen verstanden, wio erwiinschis und unerwiinschte Wild-
pflanzen oder Knlturpflanzen (einschlieBlich patfirtich vorkommender Knltorpfianzen). Knurpflan-
erhalten werden kitmen, cinschlioBlich der transgenen Pfianzen und einschlieBlich der dnrch Sorten-
scimtzrechto schiitzbaren oder nickt schiitzberen Pflanzensorten. Uninr Psnzenteilen sollen sllo
mmﬂmmemdmd:mmmspmmmmwm
verstenden werden, wobei beispielbaft Blatter, Nadeln, Stingel, Stimme, Bifiten, Frochtideper,
Priohis und Sames sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome sufgefiiirt warden. Zu don Planzenteilen
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Dio erfindimgageniife Behandlung der Pfianzen und Pfianzenteile mit den Wirkstoffen erfilgt dirckt

hmgmuﬂmdu;zlhdhnhfﬁnthLSpmmum\hm&mqﬂhm\hnubdn,Shuug;An&midlnundbﬁ‘

WhunlhnmgnmnhﬂlLﬁmﬁel:xhze}lﬁSnmnm1udh:hﬁldmnheﬁ&«xktnuinliﬁﬂﬂ&;llhmhﬂﬂﬂn

T Matecislscirotz lassen sich die erfindungspemiiBen Sinffs zam Schntz von technischen Materilien

gegen Befall und Zersttirong dorch vnarwiinschte Mikroorgamismen cinsetzen.

_Fﬁmnrt:hﬁhﬁln.mﬁmgﬁﬂhn sind im vardicgenden . Zossmemenheng  michilebende Materislien =
verstehen, dio fir dio Verwendung in der Technik zubereitot worden sind. Beispielsweise kfinnén
technische Materialion, die dorch exfindungageriiBo- Wirksioffe vor mikrobisller Verinderung, ader

Anstrichunitie] 1 Konststoffirtikel, Khlschmierstoffe und andere Materialjen sein, die.von Mikroor-

. gemiemen befiflen oder zersetzt werden kinnon. fm Rabmen der 21 schivtzenden Matesislien scien anch
. Teile von Produkdionsanlhgen, beispielsweise Kfthiwasserkreisliufi, genamt, die dorch Vermebrng

von Mikroorgauiamen boeinirfichtigt werden kitnen. Fm Rehmen der vortiegenden Frfindung seien als

n ’ -
L ERDO AL A LA )

_JﬂshﬁhuugnﬁnnnyﬂbeﬁunJﬂtunatruhp\htnuhnmstkrﬂnhﬂsﬁnnhﬁduiﬁhnbﬁyﬁhn
kiwmen, seien beigpielsweise Bakterien, Pilze, Hefien, Algen und Schleimorganiamen genanot. Varzugs-

- weise witken die erfindungsgemiiBen Wirksinffe gegen Pilze, inshesondére Schimamelpilen, holy-

verfiitbende und holzzersttirende Pilze (Basidiomyceten) sowie gegen Schisimorgsnismen wnd Algen. _

B acicn beispiclsweise Mikroorgenismen der folgenden Gattirigen grnannt:

. Asporgllios, wie Aspergillus nige<,

Chectominm, wie Chactorminm globosum,
Coniophom, wie Comiopbore puctans,
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Pseudomemmas, wie Pseudomonas acruginosa,
Staphyloooces, wis Staphylococcus anveus.

‘Rigeoschaftrn in die Gblichen FornmBermgen tberfihrt werden, wie Lsongen, Bauilgionen,
Suspensionen, Pulver, Schitime, Pasten, Gramilats, Acrosols, Feinstvarkapselangen in polymeren
Stoffien und in Hilllmassen fir Saatgnt, sowie ULV-Kalt- imd Warmnebel-Foomlierongen.

. Diese Fornmilierungen werden in bekannter Weise hergestellt, B, durch Venmischen der Wirkstoffs

10

15

30

35 -

oder fisten Trigemtoffisn, gegebenénfalls unter Verwendmg von cberfiichenskiivon Mittein, also
Emmlgicrmiticin und/cder Dispergienmiticin wnd/odér schaumerzesigenden Mitieln. Fin Fallo dex Be-
m“Wwﬁwmmmmwmm
mittel verwendet werder. Als fiflasige Ldsungsmitiel kommen im Weasenflichen' inftage: Aromaten,
wasserstoffe, wic Chlarbeazole, Chilorethylens oder Methylenchlarid, aliphatische Eohlenwasser-
sioffe, wie Cyclohexan oder Paraffine, =B. ErdStfaktionen, Alknfiole, wis Butanol oder Glycol
sowie deren Efher und Ester, Ketone, wis Aocton, Methylefhylketon, Methylisobutylkston oder
Cyclobexanon, siark polare Lisungsmittel, wie Dimethylformemid und Dimethyisalfixid, sowie
Wasser. Mit verfifissigtion gnafirmigen Streckmitislri odet Triigerstoffen sind solche Fltasigkwiten go-
meint, wolche bei normales Temperatur und umter Notmaldrock geaftrmig sind, zB. Aerosol-
Treibgase, wie Halogenkiohlenwasserstoffe sowio Batan; Propen, Stickitoff und Kohlendioxid. Als
festo Trigerstoffo kommen infrage: zB. mmﬂ'wmrmmm
mmwmmwmﬂmwm
mmmmmmwmmmm
infrage: zB. gebrochene und fraktionierte natfirfiche Gestains wie Caloit, Bims, Marmor, Sepiolith,
Dolomit sowic synfhetische Granulate ans snarganischen wnd organischen Mehlen sowie Grannlaio
Emulgier und/oder schaumerzcugende Mittel kommen infrage: zB. nichtionogens und snionische
Emulgatoren, wis Polyaxyeirylen-Fetisiureoster, Polyoxyetylen-Fettalkoholether, zB. Alkylaryl-
Mmmmmvm&mmm
gicrmitte] kommen infrage: 2 B. Lignin-Sulfitsblaugen und Methylcalinloge.

Es komen in den Foruliorangen Hafimittel wie Carboxyinethylceltologs, natfirfiche und synthe-
tische pulverige, kimige oder latmeftiemigo Polymere verwendet werden, wie Gummmiersbicum,
Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie siatfirtiche Phospholipide, wio Kepluline und Levithine, und
synthetische Phospholipide. Weitere Additive kmnen mineralische ind vegetabile Ols soin.
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" By kinmen Farbstoffe wio anorganische Pigmente, zB. Bisencxid, Titanoxid, Ferrocyanblan und

organische Farbstoffe, wAhmm—,Azo—mdMﬂhﬂphﬂnlocymﬁbstoﬂ'emd SpurermBhrstoffe,
wwmmumm,m.m'mmmmmm.

Dmthmmmmﬂnllmmnﬂmmmmelmd%Gﬂmhme‘w

. vumgswmzwmhmOﬁmdQO%

Dio erfindungsgemiiBen Wirkstoffe kimnen als solche oder in jhren Formubierongen sach in
Misct it bekenmten Pungizid B]I_"l - Akwriziden, Nemmtiziden oder Tnsektizid
Verwendet werden, um 80 z.B. das Wirkimgaspeldam zn verbreitern oder Resistenzentwickiimgen

mmhmmmMmmmumWMk
mmmmmmwmhtdanmmm

Als Mischperiner koromen zym Beispiel folgende Verbindungen infrage:

Fungizide: .
LWL&WMMMMMM
Debacart; Dicklofinanid; Dichlone; Dichiorophen; Diclocymet; Diclomesine; Diclormn; Diethadencarb;

- phos; Epexiconamole; Rthaboxami; Bthirimol; Biridiseole; Famonadone; Fenamidone, Fennpanil; Fenari-

mol; Fenbuconszole; Fenfrany, Fenhexamid; Fenitropan; Fencoanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpro-

AL Foscty-sodim; Fuberidszols; Pocalaxjt; Pursmetpyr; Purcarbenil; Furmecyclax; Guezatine; Hexs-
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carboxin; Qﬂfm" Paclotrutrezol: Pefiuraznate; Penconezole; Penc - Phosdighen: Phhalid
B <10 sodinm: Provi le- Pronince Produinazid: Prothi tes Pyrachostrobin; Pymzo-
tozens; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfir; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetra-
methy); Tolytfianid; Trisdimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triszoxide; Tricyclamide; Trioyclamnle;
Tridemorphy, Triflcrystrobing Trifflumizole; Triforine; Triticonazole; Uniconssole; Validemycin A; Vin-
nylityl}-3-mettyl-2-{retrylatfooyDemino}- botinemid;  1-(1-Naphibaleoyf)-1H-pyrrol-2,5-dion;
2,3,5,6 Tetrachlor-4-(mothlyleulforyf) pyridin;  2-Amino-4-mefhy}-N-phenyl-5-thisenicarbeoramid;  2-
Chlor-N-(2,3-diydro-1,1 3-trimethy?- 1B-inden-4-y1)-3-pyridincaxboxinnide;, 3.4,5-Trichlor-2,6-pyxidin-
dicarbanitril; Aotinovate; cis-1-(4-Chlorphenyl)-2-(TH-1,2,4-trifznl-1-y1)-cycloheptanol; Methyl 1-(2,3-
dilydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-y1)-1A-imidesol-5-carboxylst; Monokalinmcarbonet; N-(6-Methaxy-
3-pyridinyl)-cyclopropancarboxamid; N-Butyl-8-(1,1-dimethylethyT)-1-oxnspirof4.Sidecsn-3-amin; Na-
hiumtetrafhiocarbonst; sowie Kupfersalze und -mubereitngen, wie Bordesux roixture; Knpfirhydroxid:

Bakterizide: .
- Fursncarbonsiiure, Oxytetracyclin, Probesszol, Streptomycin, Tecloftelam, Kupfersulfat und sndere
vinfiec Ziberei

Tusktiaide / Akarizde / Nemntizide:

1 Acetylcholinesterase (AChE) Inhibitoren

1.1 Catbemete (zB. Alanycerb, Aldicwrb, Aldaxycarb, Allyxysmrb, Aminocarb, A shini
Bendioosrh, Benfimacrh, Bufincwh, Bulscarh, Bulnosrboxim, Butoxyombaxim, Carberyl
Cebofuren, Carbosalfin, Chloethocerh, Coumephos, Cymnofenphos, Cysnophos, Dimetilan,
Bhiofencarb, Fenobucar, Fenoffriocarh, Formetanate, Furatiriocar, Tsoproomb, Metsm-sodium
Thiofinox, Triszamate, Trimethacarb, XMC, Xylylcarb)

12 Organophospheto (2. Acopbats, Azmethiphos, Azinghos (-mefftyl, -cthyl), Bromophos-cthyl,
Bromfevinfos (-metiyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorethoxyfos, Chlocfen-

; vinpbos, Chilormeribos, Chlorpyrifie (-methyliethyl), Coumaphos, Cysnofiaphos, Cymnophos,
| 35  Chlorfeavinghos, Demeton-S-mefyl, Demoion-S-methylsalphon, Dialifios, Diszinon, Dichlofenthion
!
|
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mmmm,rmrmpmwm '

reenfos, Fonofos, Formofhion, Fosmethilan, Fosthiazate, Heptenophos, Iodofenphos, Iprobenfos,
thion (-methyl/-cthyl), Phenthoste, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb,

Tsthm.TmrhhmmmTﬁmpbmmeﬂdoﬁm)

2. MMMIWMNMMM .

2.1 Pyrethroide (zB. Acrinafhrin, Allethrin (3-cis-trans, d-4rans), Bete-Cyfiuthrin, Bifenttzin, Bio-
sliethrin, Bioallethrin-S-cyclopentyl-isomer, Bipsthanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Chlo-
fhrin, Cyhalofhrin, Cypermefhrin (slpha-, bete-, thets-, zeta.), Cyphenofhin, DDT, Deltanethrin, Bm-
penflwin  (1R-izomer), Esfenvalerste, Biofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, Fenpyrithrin, Fen-
valerate, Flubrocyfhrinate, Fincythrinate, Flufenprox, Flumefhrin, Flovalinate, Fobfenprox, Gamma-

- Cyhalothrin, Fmitorothrin, Kadethrin, X iicliﬂ.lllnﬂ.r ﬂ.(ﬂ.ﬂv:,m-),
- Phenofhrin (1R-tans isomer), Prafiehrin, Proflufhrin, Protrifenbute, Pyresmethrin, Resmethein, RUJ

15525, Silafiuofen, Tan-Fhuvalinate, Tefluthrin, Terallethrin, Tetramethrin (IR-isomer), Tralome-

thein, Tranafuthin, ZX1 8901, Pyrefhins (pyrefhrom))

2.2 Oxadiazine (zB. Indoxacarb)

3. Acetylcholin-Rexaptor-Agonisten/-Antagonisten |

3.1 Chiloronicotinyle/Neonicotinoide (zB. Acctamiprid, Clothianidin, Dinotefuran, Fmidacloprid, Ni-
Nthiszine, Thiscloprid, Thizmethaxam)

3.2 Nivotine, Bensultep, Cartap

4. Acetylcholin-Rexeptor-Modulatoren

4.1 Spinosyne (zB. Spncead)

5. GABA-genteuerte Chlorid-Kanal-Antagonisten

5.1 Cyclodiene Organochlorine (zB. Camphechlor, dﬂm&nﬁ.hﬂunlﬁn,ﬂm—ﬂ(m,ﬂca,

Heptachlor, Lindane, Mefhoxychlor)

5.2 Fiprole (zB. Acetoprole, Bfhiprole, Fiprouil, Veniliprole)

6. Chlorid-Eanal-dktivatoren

6.1 Mecting (zB. Abamectin, Avermectin, Emamectin, Bmemectin-benzoste, Evermectin, Milbe-

mectin, Milbenycin)

7. Juvenilhormon-Mimetika

zB. mmFmﬂy&mxmmmm
Triprent) .
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: & Ecdysonagonisten/disruptoren
8.1 Diacylbydrezine (zB. Chronafesiozide, Halofenozide, Methoxyfenozide, Tebufenozide)
9. Inhibitoren der Chitinbiosynthese '

9.1 Benzoylhsmmstoffe (zB. Bistriflpran, Chloflvezaron, Diftubepzoron, Fluazron, Flucycloxoron,
; 5 Plofencomron, Hexaftmmoron, Lufeoron, Novaluron, Noviflormron, Penfluran, Teflubenzuron, Tri-

- E————— [

, fhumuron)
i 92 Buprofezin
i 93 Cyromexine |
10. Inhibitoren der oxidativen Phosphorylierung, ATP-Disruptoren
: 1 10  10.1 Disfenthivrm

10.2 Organotine (zB. Azocyclotin, Cyhexatin; Fenbutatin-axide)
11 W@'M?MMW Wkﬂw
*11:1 Pymrole (zB. Chlorfenapyr)
11.2 Dinitrophenole (zB. Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)
15 12 Seite-FElekironeniransportinkibitoren '
12.1 MEITs (zB. Fenszaquin, Fengyraximate, Pyrimidifin, Pyridsben, Tobufenpymad, Tolfeapyrad)
12.2 Bydramefhylnone
12.3 Dicofol
13, Seite-II-Elektronentransportinkibitoren
20 -.13 .1 Rotenono
. MMM
. . 14.1 Acequinooyl, Flascerypyrim
15, Mikrobielle Disruptoren der Insekiendarmmembran
25 ]G Inhibitoren der Fetisynthese
16.1 Tetronslteren (zB. Spmthnlmn,slmlmifm)
162 Tetramsfinren [z.B. 3-(2,5-DimethylphenyT)-8-mefhoxy-2-0x0-1-azaspirof4. 5des-3-cn-4-y1 oftyl
cathooate (alias: Carbonio acid, 3-(2,5-dimefhylphestyl)-8-mofhoxy-2-ox0-1-azaspiro[4.5)dec-3-en-4-
Y oyl ester, CAS-Reg-No: 382608-108) and Carbosic scid, cis-3-(25-dimefhyipbenyl)-8-
30  methoxy-2-oxo-1-azmepirof4.5]dec-3-en-4-y1 efiyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1))
| 17. Carbaxapside

(2B. Flomioamid]

) mm m ——— — — am e ———
hn e p—— ——— ] = —— — - ——— —

e

[ — e ]

18. Oktopaminerge Agonisten
(=B. Amitrz)

35 19 Inhibitoren der Magnestum-stimulierien ATPase
(=B. Propergite)
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20. Phthalamide .

(xB. NA1,1 MLMW‘WBW&{W :

methyetiryliphenyl}-1,2-benzenedicarboxamide (CAS-Reg.-No.: 272451-65-7), Flubendiamide)
21. Nereistaxin-Analoge

(zB. Thncynlnnhydmm oxalate, 'I'Inosul!q:-aodnm)

22, Biologﬂm. Hormone oder Pheromione

(zB. Azadirachtin, Bacillug gpec., Besuveria. spec., Codlme,Metmhmmnpec,Pledlmm

gpee., Thuringiensin, Verticiilivm spec.)

23, Warkstoffe mit unbekamiten oder nicht spexifischen Wirkmechanismen

23.1 Begasungamittel (2.B. Atuminium phosphide; Methyl bromide, Sulfuryl fiuoride)

23.2 Selekiive Frafhenmer (zB. Cryolits, Flonicamid, Pymetrozine) .

23.3 Milbenwachstvmsinhibitoren: (zB. Clofentezine, Ricoazole, Hexyfhiazox)

cyclani), Fenoxacrim, Fentrifimil, Flubenzimine, Flufenerin, Flutenzin, Gossyphire, Hydramethyl-
none, Japonibure, Metoxadiszone, Petroleum, Piperonyl butaxide, Potassium oleate, Pymfiuprole,
Pyridalyl, Pyriprole, Sulflurarmid, Tetcadifon, Tetrasul, Triarathene, Verbutin,

mmvm%wwmammnmvms{my
pyridinyT)-8-(2,2,2-trifluarethyl)-8-ezabicyclo[3 2. 1joctan-3-carbonitril  (CAS-Reg-Nr.  185982-80-3)
und des entaprechende 3-endo-Tsomere (CASReg-Nr. 185984-60-5) (vl WO 9637494, WO
98/25923), sowie Pifiparate, welche insektizid wirksame Phanzencxtrakte, Neatoden, Pilze oder Viren
entbalien.

Ansh cine Mischung mit enderen beknnnten Wirkstoffen, wis Hesbiziden oder mit Diingemittoln und
Wachstomsregnlatoren, Safensr bew. Semiochemicals ist mbglich.

Dartiber hinmis weisen die erfindungsgemiBen ‘Verbinhmgen der Formel (0) such echr guie
sufingykotische Wickungen au€. Sie besitzen cin schr breites antimykotisches Widamgaspekiram,
insbesondere gegen Dermatophyten und Sprosspilee, Schinmel und diphasische Pilze (zB. gegen

Aspergilins-Spezies wie Aspergillus miger und Aspergilius fumigaius, Trichophyton-Spezics wio -

dar, sondern hat mur erlZutermden Charakder.
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Die Witkstoffo kinnen als sokde, in Form ibrer Fornmlierungen oder den darmus bereiteten
Weise, zB. durch Giefien, Verspritzen, Varsprithen, Verstreven, Verstiuben, Verschitumen, Besirei-
chan nsw. Ha ist foner mdglich, die Wirkstoffe nach dem Uttra-Low-Volume-Verfihren auszibrin-
gen oder dic WirkstofErubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zn injizieren. s kamn auch

Beim Einsatz der erffndungsgemiifien- Wirkstoffe als Fungizide kiinnen dic Aufwandmengen je nach
Plapzenteilen Liegen dio- Anfwandmengen an Widstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und
10.000 g/ha, vormgsweise ‘zwischen 10 und 1.000 g/he- Bei der Sastgutbehandiong Liegen die
Aunfeandmengen an 'Wirkstoff im allgemainen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saatgut,
vorzugsweise zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogramm Sasatgnt. Bei der Behendlung des Bodens liegen
die Aufwendmengen an Wirksioff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzngsweise
zwischen 1 und 5.000 g/ha.

'Wie bareiis oben erwithat, kiinnen erfindungsgem38 alle Pflanzen und deren Teile behandelt werden. Tn
Zuchtmethoden, wie Kreuzzng oder Protoplastenfusion erhalicnen Planzenarten und Panzensorten
sowie deren Teile bebandelt. In einer weiteren bevarzgten Ansfithnngsfirm wenden transgens Pfian-
2en und Pflanzensorten, die dorch genteshnologische Methoden gegebenenfalls in Kombination mit
konveationellen Methoden erhalfen wurden (Genetically Modified Orgamisms) tnd deren Teile
‘behandelt. Der Begriff ,Teile™ baw. ,,Teile von PHanzen™ oder ,)PAanzentéile™ wurde oben eciiiutert.

Besonders bevormgt werden erfindungsgemsiB Pflanzen der jeweils handelsblichen oder in
1c0en Eigenschafien (. Traity™), die sowoh! durch knaventionsile Z8chtung, darch Mutagancse oder
duich reknmitinants DINA-Techniken gezfichict worden sind. Dics kiinnen Sorten, Rasson, Bio- und

Jemrmm.rﬂmmsmmwmwmpmxﬁ-
ma, Vegstationsperiode, Emihrung) kiinnen durch die erfindungsgemiife Behandimg auch tberaddi-
ﬁw[ -I-lﬂEmll' ﬂ I &MI- -a » -I-I !ﬁ ’ M
mmmwwmmmﬂmmvmuwmdumm
MMMMWWWMTMM
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hoben oder niedrigen Tempersturen, echiihie Toleranz gogen Trockesheit oder gogen Wasser- bzw.

hinmsgehen,

erhhio - Toleranz gegenfiber’ hohen oder niedrigen’ Tempersturen, erhite Tolerenz gegen .

Trockeiibeit oder gegen Wasier- bzs. Bodensalzgehalt, echiShis Bifthlsistung, exieiobterto Ermte, Bo-

schleomigung der Reif, hohere Erpteertriign, hhero Qualitht und/oder hherer Emihrongswert der

Emicprodukts, hithere Lapesfihigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukie. Weitere und
besonders hervorgehobens Beispiele fitr solche Rigenschaften: sind eine erhihis Abwihr der Pflanzen
Pilzen, Bakierien und/oder Viren sowie cine eshShie Toleranz der Planzen gogen bestimmts
Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soje, Kartoffel, Bsumwolle, Tabek, Raps sowic Obstpflenzen (mit
dea Prichten Apfil, Birnen, Zitrusfiichinn und Weintrauben) erwithnt, wobei Mais, Soje, Kartoffel,
Beumwolle, Tabak und Raps besonders hervorgehoben werden. Als Eigenschafien (,Traits™) werden
‘besonders hervorgehoben dis erhihte Abwebr der Pflanzen pegen Insekten, Spinnentiers, Nematoden
und Schuecken durch in den Pflanzen entstchende Taxine, insbesondere solche, die durch das
genetische Material ans Bacillns Thuringiensis (z3B. durch die Gene CryIA(s), CrylA(b), CryXA(c),
CrylIA, CryIlIA, CryTlIB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CryIF sowis deyen Komhinationen) in den
Pfisnzen exzeugt werden (im Folganden Bt Pilanzen®). Als Rigemachafien ( Traits) 'werden anch
‘besonders hervorgehoben die erhiite Abwehr von Pflanzen gogen Pilze, Bakierien und Viren durch

Systemiische Akirierte Resistens (SAR), Systein, Phytoalexine, Hlicitoren sowie Resist .
) und entsprechend exprimierte Pioteine und Toxine. Als Rigenschafien (,, Traits) werden weiteshin -
besonders hervorgehoben die echShie Tolaranz der Pflamzen gegentiber bestimmtrn herbiziden Wirk- .

stoffen, zB. nidasolinonen, Sulfonylhamsioffen, Glyphosats oder Phosphinotricin (zB. "PAT™-
Gen). Dio jownils dio gowinschten Bigenachaften'(, Traity”) verleihenden Gens kitanen anch in Kom-
binationen mitsinander in den transgenen Pflarzen vorkommen. Als Beispisle for /Bt Planzen™ seien
Msissorten, Bammzwollsoiten, Sojasorten und Kartoffelsorten gansunt, dic unter den Handelsbeszeich-
mmgen YIELD GARD® (zB. Mais, Bamwolle, Sojs), KnockOut® (zB. Mais), StarLink® (zB.

Mais), Bollgard® (Baxmwolle), Nacoton® (Bempwiolle) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrichen °

ey Ry Ry =g
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werdan. Als Beispiels fiir Herbizid toleranie Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und
MMMWMWMWGMMGM .
sz.Mul,Bmwnﬂa,qu),IMW(TolmmHmﬂnmsz Raps), MI®
(Tolerauz gegen Emidesnlinone) and STS® (Toleranz: gogen Sulfonylhemstoffe 2.B. Mis) vertrichen
mmmmwwmmmmm)mmm
anch die unter der Bezeichmng Clearfield® vertriehenen Sorten (2.B. Miis) erwilhnt. Selbstverstind-
mende Pfamzensorten mit dissen oder zokfinflig entwickelion genstischen Rigenschaften (, Traits™).

Dis anigefiihrien Pflanzen kiinnen besonders vorteilhaft erfindungsgemilt mit den Verbindongen der
allgemeinen Fommel () tew. den egfindungsgemiBen Wirkstoffivischungen behandelt werden. Dis
Beundlung dieser Pilanzen. Besonders hesvorgehoben sei die Pflanzenbebandlung mit den im
vorlioganden Text speziell anfgefiihrten Verbindugen bezw. Mischungen.

Die Herstallng und die Vérwendung der erfindungsgemiSen Witkstoffe gebt s den folgenden

IR v W A S 140
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Umsammm)m@ummsumgmmnz-bd-ﬂnmmmmm
BNngOTmnDZ{IS-DMyl-bMyI}pbﬂﬁmmIOmlAmuﬂmoﬁml(BSSmmn
N N-Diisojwopylefirylamin und 1183 (ZSmml)Bmm-tm-pynohdmo-phnqimmhnnﬂuao-
phnlphatCPmep)mDrRuknumuhmgwdm Smdmbukmmwﬂm
MMMMWWMMWMMMNM
getrocknet und im Vnhlm_u anfkorzeatriert. SEulenchromiatographis (Gradient Cyclohentan/Rssig-

urecthylcster) ifert 150 mg (21 % der Thearic) N-[2-(1,3-DimethylbutyTphenyi}-2-iodthiophen 3-
carboxamid [log P (iH 2.3) = 4.14].

Ho N,

Uter Schotzgas (Asgon) wird eine Liemng s 483 mg (202 mmol) 2-Iod-fiman-3-carbonsiure und
300 mg (1.7 mmol) 2-(1,3-Dimethy}-buty])-phenylamin in 10 ml Acstonitril mit 0.56 ml (3.38 muol) |
NN-Diisopropylettylamin und 1.18 g (2.5 mmol) Bromo-tris-pymolidine phosphonium hexafiuoro-
phosphat (PyBrop) versetzt: Dio Reaktionsmischung wird 24 Stnden bei Renmtamperatur gertint
und mur Aufirbeiting suf Wasser gegoben, mit Essigslurocthylester extrabviest, fber Natrinmsulfst
getrocknet und im Vakuom anflonzeniviert SBulenchrosistogmphie (Gradient Cyclohesxan/Essig-

. W)hﬁtl%mﬂS%hM)m(l}MWﬁm

[log P (pH 2.3)=3.88].

Amlog Beispiel 1 und 2, sowie cutsprechend den Angsben in der allgemeinen Beschreibung der
erfindmgagamiBen Hersielverfiliren (s) bis (h) warden such die in der nachsishenden Tabelle 1
genenmten Verbindnmgen der Formel () echalten:
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Nr.

3.89
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2 8 B ‘H
Br

——— . S ks gt e MmO e— — e s ——————

g R el —— e A P—

s
3,67

421

3

- . —

- ——————— — ——

N ——— e = h e — e ——— i — S T—



37

416

38

3,79

39

379

41

417

430




W e et tma e e e ——

A et —————— —— s i —

ey S,

10

15

5

WO 2005/075452 ] PCT/EP2005/000629
. © .76-

Nr. A Hal R logP

s s Q dm, -

" Die mit '“mnhuthdmgutm:tdmAmﬂ,-dnmt,#“mnhﬂmedmgmthn
Rest Z verknbpft
" Dip mit +* markieste Bindung ist mit dom Rest M verkmlipft.

Die Bestimmung der sngegebenen logP-Werto erfolgio gam REC-Directive 79/831 Annex V.A8
durch HPLC (High Performance Liquid Chromstography) sn eciner Phasermmkebrsiile (C 18).
Temperatur: 43°C.

Eluenten fiir dis Bestinnnnng im sanren Bereich (pH 2,3): 0,1 % wiissrige Phosphorsiinre, Aceto-
nitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acetomitril,

Die Bichung exfolgte mit unverzweigien Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffxtomen), deren
LogP-Werte bekermt sind (Bestimmumg der LogP-Werte snhand der Retentionszeiten durch lincare

Dielnﬂ:da—m—WabwudmmHmdeV-Spekhmvameisﬂbmhdmm-
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. 'W'rut' (Gurke) /pirotektlv

245 Gewichtsirile Doy} i
Enmlgator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykoisthe

mit den angegebenen Mengen Lisungamittel und Envalgator und verdfinut des Konzratrat mit Wasser
auf die gewhinschte Konzentration,

Zur Pritfung suf protekiive Wirksamlsit werden jange Pflanren mit dexr Wirkstoffbereitung in der

angegrbenen Anfwandmengs bespeliht. Nach Axtrocknen dés Spritzbelages werden die Pflamzen mit

bei ca. 23°C und-einer relativen Lufifeushiipkeit von ca. 70 % im Gowlichshans anfgestellt.

7 Tage nach der Tnoknlstion erfolgt die Answertung. Dabei bedeutet 0 % ein ‘Witkungsgrad, der
demjomigrn der Koutrolle entspeiclt, wibrend cin Wirkungagmd von 100 % bedeoet, dass kein

e rm
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Thabe]le A
Sphasrotheca-Test (Gurke) / protekily
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Tabellc A
~ Sphasrothecs-Test (Gurke) / protektiy -
l' . Wirktoff Aufwandmenge Wirkomgsgrad
BrfindungsgemiB mWitkstoffingha |- @% -
-
~ AL
. 100 100
1
L,
Br
g :
( ' ' . 100 100
|
I,
I
4@ 100 100
SN
L,
:F
(:Iﬂm . 100 100
|
¢ L,
F
¢
a 100 100
L
D
/' N .
ale -
. a
e
at
X 100 100
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an WirksiGff in g/ha
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Tabclle A
~ Sphaerothecs-Test (Gurks) / protektly ) )
| Aufwandmenge Wirkingsgrad
ah Wirkstoff in g/ha . -in%
. .
100 93
100 100
100 100
100 - 97
100 98
4 ) N 100 2
8 He
100 100
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Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv

an Wirkstoff in g/ha
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lﬂwngmﬁmi: 245. Gewichisteile Aceion
245 Gewichisteile Dimethylacetamid
Ermlgstor: 1 Gewichisteil Alkyb-Aryl-Polyglyknlether

Zar Herstellung cines zweckmifigm WirkstofEbereitnng veomischt man 1 Gewicltstedt Wirksioff
mummwmmﬂmmwmmmwﬂu
mfdnpwlnncunltonmm

Zur Pritfang auf protektive Witksmkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffmbereitung in der
mgegebencn Anfwandmengs bespriibt. Nach Astrocknen des Spritzbelages werden die Pflanrn mit
verbleiben demn 1 Teg bei ca. 20°C und 100 % relativer Luftfenchtigheit in einer Inkubationsksbine.

Die Pflanzén wesden dann im Gewilichshans bei ca. 21°C und einer relativen Lufifenchtigkeit von ca.
90 % enfpestellt

10 Tags nach der Inoknlation erfolgt dio Answertung. Dabei bedeutet 0 % mWirhmmd,dﬂ'
demjenigen der Kontrolle antspricht, wilhrend cin Wirkningsgrad von 100% bedeutet, dass kein
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&n WirkostofT in g/ha
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Tabelle B
Venturia - Test (Apfel) / protektiv |
‘Wirkstoff Anfwandmenge Wi
|E=ﬁndmm=l8 an Wicksioff in g/ha nﬁ:gmd
/4
. l 100 100
y )
. J 100 100
: ! 100 98
I' -
L,
4 100 89
s |
|r= F
:' ; 100 100
1
L
F
you o
N
2
0 ! 100 100
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Iabelle B

Venturia - Test {Apfel) / protektly

Witketoff Aufwandmenge | Wirkingsgrad’

Edfindmgsgemal an Wirkstoff in g/ha n% ..
100 100
100 99
100 100
100 99
100 100
100 100
100 100
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‘Witkungsgmad
) mn %
100
100

100
100

98
100

100

sn Witkstoff in g/ha
100
100
100
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100
100
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Tabelle B
 Venturis - Test (Apfel) / protekdiv,
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TabelleB
 Venturta - Test (Apfal) / protektiv |
an WitketofFin g/hs Cn%
100 100
(- 100 100
100 100
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Beingicl C

 ‘Botuytls - Test (Bohne) / protekty

; 24,5 Gowichisteile Dimethylacetamid
§ Froulgatos: 1  Gewichisteil Alkyl-Aryl-Polygiykolether

. Zur Herstelhung einer zwockmiBigen Wirkstoffzbereitmg vermischt man 1 Gewichistoil Wirksioff
. 10  mit don angegebenen Mengen Lisungamittel und Emnigator und verditnnt das Konzentrat mit Wesser
] euf die gowiinschis Konzentration, :

Znr Prtifong suf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffmbereiting in der

i ; angegrbenen Aufwandmenge bespritht. Nach Antrocknen des Spritzhelages werden anf jedes Blatt 2
!! 15 Xieine mit Botrytis cinerea bewachsene Agarstiickchen anfgelagt. Die inokulierten Pflanzen werden
ii in einer abgedunkelten Kannner bei ca. 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufgestellt.
!! 2 Tagp nach der Inokulation wird dio GriiSe der Bofallsflocken auf den Blitiern ansgowertet. Dabei
| bedendet 0 36 cin Wirkumgsgrad, der demjenigen der Kontrolls entspricht, wihrend ein Wirknngsgrad
: 20  von 100 % bedeutet, dass kein Befill beobachiet wird.
y
by
il
|
|
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1 [}
}
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i
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an Widstoff in g/ha in% :
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500 99
300 100
500 100
500 100
‘:’
500 100
500 100
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Botrytis - Test (Bohne) / protektty
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Wakstoff
Erfindungsgemall

an Wirkstoff in g/ha

W'n'hnmudJ
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Puccinta-Test (Welzen) / protektiv

LAsungemittsl .: 50 Gew:chﬂﬁle “N,N-Dimethylacetamid
Emulgator: 1  Gewichisteil Alkylsrylpolyglykolether

mwit den sngegebenen Mengen Lisungsmitte]l und Emulgator und verdBunt des Konzentrat mit Wasser

Zar Pritfung auf protektive Wirksamieit werdon jonge Pflanzsn mit der WirkinfEmbereitung in der
angegebenen Anfwandmenge bespritht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit
einer Konidiensuspension von Pucoinia recondita bespriiht. Die Pflanzen verbleiben 48 Standem bei
20°C und 100 % relativer Luftfenchtigkeit in einer Inkubationskahine.

Die Pflanzen werden dann in cinem Gewiichshans bei ciner Temperatar von ca. 20°C und einer
relativen Lufifeechtighett von 80 % aufgestellt, um die BEntwickimg von Rostpustein zn begiinstigen.

10 Tage pach der Inclailation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeuict 0 % cin Wirkuogsgrad, der

demjenigen der Kontrolle emvtspricht, wihrend ein ‘Wirkongsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachitet wird.
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Tabelle D
Puecinia-Test (Welzen) / protekity _ B
WisastodT " Anfwandmenge Wi -
q'ﬂ\ O 500 100
. a
A MD
& ‘
( e - ®
Br
) CH,
1 CH,
RIS
df O 500 100
F
a
" (J
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|
df @ 500 100
u *-
CH,
1 CH,
e s NI
1 CH,
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Tabelle D
Puceinta-Test (Welzen) / protektiv
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m%

o~
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100

100

100

100

100




| F comms - et

AV

PCT/EP2005/000629

-103-

. WO 2005/075452

PCT/EP2005/000629

-101-

WO 2003075452

Wiskm 3
mn%

a0 Wirkstoff in g/ha

Puccinis-Test (Welzen) / protekitv
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/4 i @®.
A I-HR 4
in welcher
A #ler(Slnulbﬂ)oda'S(Bnhwnﬁ:l)st.ﬂl. _
Bal forHslogen sicht;
R

Rl

fir WamsessiudY, C,-Cy-Alkyl, Cr-CeAylsulfinyl, Cr-Co-Alkylsuiltfionyl, C,-Cor-Allrxy-
CrCoalkyl, Cy-Cy-Cyclonlkyt; Cr-CeHnlogtmalkyl, C,-CHalogenalkyithio, Cr-CrHa-
logenalkytsulfnyl, C,-Co-Hnlogeoalkylsitfonyl, Halogen-Cr-Cetlknxy-Cr-Cealkyl, Cy-
CyHalogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhuor,, Chlor- und/oder Bromatomen;
Formyl, Formy-C-Cralkyl, (Ci-CoAlkyTjcarbomyl-Cy-Coalkyl, (Cy-Cs-Afkny)oar-
bouyl-C;-Cralkyl;  Halogen{(Ci-Crelkyl)carbouyh-Cr-Coalkyl, Halogen<(Cr-Cy-
alknxy)carbonyl-Ci-Cs-alky? mit joweils 1 bis 13 Fhuar-, Chlor- und/oder Bromatomen;
(Cr-CrAlkyl)carboryl, (Ci-CeAlkuxy)oarbonyl, (€y-Ce-Alkoxy-Cr-Coalkyl)carbo-
ayl, (Cs-Ce-Cycloalkyl)carbanyl; (C;-CoHalogenalkylearbonyl, (C,-Co-Halogenalk-

. oxy)carbonyl, (Halogen-C,-C-alkoxy-C,-Cealkyl)oarbonyl, (Cs-Cs-Halogencyclo-

alkyl)carbosryl mit jeweils 1 bis 9 Fiuor-, Chlox- mdloduBnmdumm.odu'

C(=0)C(=O)R", -CONR?R® oder -CHNR'R® sicht, '
fir Wasserstoff, C)-Cr-Alkyl, C;-Ce-Alkaxy, Ci-CeAlkixy-Cy-Cralkyl, CrCr
Cycloalkyl; C,-CeHalogenalkyl, C;-Cy-Halogenalkoxy, Halogen-Cy-Cralkoxy-Cr-

Cralkyl, Cs-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor und/oder
Brometrenen sheht,

B und R’ unabblingig voneinander joweils S Wasscrsioff, C,-Cy-Alkyl, C;-CorAlknay-Cr-Cy-

alkyl, CyCe-Cycloalkyl; C,-Cy-Halogenalkyl, Halogen-Cr-Cealkoxy-Cr-Crulkyl, Cy-
Cy-Halogencycloalkyl mit jewedls 1 bis 9 Finor-, Chiar- und/oder Bromaioenen stehen,

R und R® suBendom gemeinasm mit dem Stickstofftom, an das sie gebunden sind, einen go-

30 .

gebenenfills einfich oder melfach, gleich oder verachicden durch Halogen oder Cy-
CrAlkyl substitiieston geslittigten Heterocyclus mit 5 his 8 Ringstomen bildens,
wobei der Heterooyolus 1 oder 2 weitere, nicht benachbarte Hetrrostome sus der
Reihe Seeerstoff, Schwefil oder NR® enthalten ke,

R und R’ unsbhiingig wneinander fir Wassergiaff, C;-Ce-Alkyl, Cs-Cy-Cyvloalkyl; C-Cy-

Halogemalkyl, Cy-Cy-Halogencycloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Floor-, Chlor- und/oder
Bromatomen sichen,
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R’ wnd R suerdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gebunden sind, cinen ge-
grbenenfalls einfich oder mehrfach, pleich odef verschieden durch Halogen oder C;-
CeAlkyl substituicrien geslitigien Heterocyclus mit 5 bis 8 Rifgatoreen bilden,
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 wejtere, micht benachbarte Heterostome s der
Reihe Sauersioff, Schwefel oder NR® enthalten kann,

R*  fir Wassersioff oder C,-C-Alky! stelt, .

M fiir cinen jeweils einfach durch R” substitnierten Pheryl-, Thiophen-, Pyridin-, Pyri-
midity, Pyridezin oder Pymzin-Ring oder fir einen durch R™ substitnierten Thiazol:
-Ring stelt,

R’ fitr Wassexstoff, Fluor, Chior, Methyl, iso-Propyl, Methylfhio oder Tri

aleht, - B Trifiormethyl
» B fir Wasserstoff, Metiyl, Melinylhio oder Triftuormcthyl stet,

z fitr 2}, 72, 7° oder Z* steht; worin

Z'  forgegrbenenfalls einfach bis finffsch, gleich oder verschieden substitiertes Phenyl
stohit,

2  fir jeweils gogrhenenfulla cinfach oder mehrfach, gleick oder verschieden sub-
stitniertes Cycloalkyl oder Bicycloaliyl stels,

2 fir unsubstitiertes CyCyrAlkyl oder fir einfach oder mehrfich, gleich oder ver-
no, Dislkylamino, Balogenalkylthio, Halopenalkylsutfinyl, Halogenalicylsalforyi,
Halogenalkoxy, Halogenalkylamino, Helogen-dialkylamino, -SiR"R’R'® und/oder Cs-
Cy-Cyoloalkyl substitvieies Cy-CairAlkyl steltf, wobei der Cyoloslkylteil scinerneits

Z  for jeweils gegebenenfills einfach oder mehrfisch, gleich oder verschicden durch
Halogen, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfosty); Alkoxy, Alkylamino, Dialkylami-
no, Halogenalkyltivio, Halogenalkylsulfinyl, Halogenalkylgulforyl, Halogenalkuxy,
Halogenalkylamino, Halogen-dislkylamino, -SIR'R’R® und/oder Cy-Ce-Cycloalkyl
substitniertes CrCo-Alkenyl oder CrCxrAlkiny! steht, wobei der Cycloalkyheil
Halogen und/oder Cy-Cy-Alkyl substitmiert sein kenn,

R® und R’ vnsbhiugig voneinsnder fir Wasserstoff, Cr-CrAlkyl, Cr-CrAlkoxy, Ci-Ce-.
Alkixy-C-Cealkyl, C-C-Alkyittio-C;-Ceralkyl oder C-Co-Halogeoalkyl stehen,

R®  for Wassarsiof, C,-CrAlkyl, C;-Cyalkoxy, CrCraloxy-Cr-Crelkyl, CrCr
Alkylthio-Cy-Cealkyl, CrCrAlkenyl, CrCr-Alkinyl, Cy-CeHialogralkyl, CrCe
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T Halogenalkenyl, Cy Ce Halogenalkiyl, Cy Ce-Cycloalkyl, oder fir joweils gogebe-
(R " nenfullé substituicrtcs Phenyl oder Phenylalkyl steht,
M umd Z gemeinssm fir joweils gogrbenenfulls cinfach bis dreifich durch Methy!
5 substitniextes 1H-2,3-Dihydro-inden-4-y1, 1,3-Dihydro-2-benzoforan-4-yi oder 1,3-
Dihydro-2-benzothien-4-yl stehen. ]

2. 2-Halogenfiryl/thienyl-3-carboxainide der Formel () gemilB Anspruch 1, in welcher
A fir O(Sanersioff) oder S (Schwefel) stedt,
10 Hal fiir Fluor, Chlor, Brom oder Iod steht,
R filr Wassersioff, C,-Ce-Alkyl, C,-C-Alkylsulfinyl, C;-Cr-Alkylsulfonyl, C,-Cs-Alkusxy-
H Ci-Cralkyl, Cy-CeCycloalkyl; C,-CiHalogamlkyl, Cy-Cr-Halogenalkylthio, C,-Ce
Halogenalkylsulfinyl, Cr-CrHalogenalkylsulforyl, Halogen-C,-Cyallaxxy-Cr-Cy-alkyl,
Cs-Ce Halogencycloalkyl mit joweils 1 bis 9 Fhuar-, Chlor- undioder Bromatomen:
; 15 Formyl, Formyl-Cy-Cralkyl, (CrCs-AlkyDcarbouyl-Ci-Cs-alkyl, (Cy-Cs-Alkuncy)oar-
. bony-Cr-Celkyl; Halogen-(Cr-Crralkyloarbany}-Cr-Cyalkyl,  Halogen-(Cr-Crelk-
cxy)carboaryh-Cy-Cs-alkyl mit jeweils 1 bis 13 Fiuor-, Chiles- und/oder Bromatomen;
(Cr-Co-Alkyl)carbomyl,. (C;-CerAlkoxy)carbonyl, (Cy-Cs-Alkoxy-Cy-Cy-alkyDoarbo-
myl, (CyCeCycloalkyl)carbonyl; (C;-CeHalogenalkyllcarbonyl, (Cy-CoHalogen-
20 alkoxy)oarbanyl,  (Halogen-Cy-Cy-alkoxy-Cr-Cy-alkyDoarbonyl, (Cs-CeHalogen-
cyoloalkyl)cerbonyl mit jeweils 1 bis 9 Finor-, Chlos- und/oder Bromatomen; oder
-C(=0)C(=O)R', -CONR'R’ oder -CH;NK'R” stel,
R fir Wasserstoff, C-CeAlkyl, Ci-GrAlknxy, C-Cy-Alkoxy-C-Cyalkyl, Cr-Ce
Cycloalkyl; Cy-CeHalogenalkyl, Cr-CeHalogenalinxy, Halogen-Cy-Cy-alknxy-Cr-
25 Cy-alkyl, Cy-C¢Halogencydloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fiuor-, Chilor- tnd/oder Brom-
. atomen steht,
rmrmwmmwmcr&mqwqcr
I alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl; Cr-Cy-Halpgenalkyl, Elbp-CrCralhny-CrC‘a-ﬂkﬂ. Cr
[ CeHalogencycloaliyl mit jeweils 1 bis 9 Flnor-, Chilor- und/oder Bromosiomen shehen,
! 30 B? und R* aufierdem gemeinsam mit dem Stickstoffstom, an das sie gebunden sind, cinen ge-
; gebenenfalls einfich bis vicrfach, gleich oder verschieden durch Halogen oder Cy-Cy-
ATky] substitnierten geslitigten Heterocyohus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden, wobei
. : " der Hetorooyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachibarte Hetercatome aus der Reiho
' Seucrstoff, Schwefel oder NR® enthatten kem,




10

15

WO 2005/075452

PCI/EP2005/000629

-107 -

R’ uad R’ unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, C,-Ce-Alkyl, Cy-Co-Cycloalkyl; Cy-Co-

Halogenalkyl, Cy-CoHalogencycloalky! mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor- und/oder -

Bromstomen siehen,

R* md R’ anBerdem gemeinsam mit dem Stickstoffitom, an das sie gebunden sind, ainen gp-
CrAlkyl substitnierien geolttigten Hetexocyclus mit 5 oder 6 Kingatomen bilden;
wobei der Heterocyclus 1 oder 2 weitere, nicht benachbaric Heteroatome sus der
Reihe Sanersioff, Schwefil oder NR® enthalten kann,

R® erlmhﬁ'odﬂ'leﬂ

M  fiircinen der folgenden Cyclen steht,

R Y R
LRHR
. ¥ # # #
. M1 M2 M3 M-4
p R y R NR R P R’
"
# # s # #
M-5 M-6 M-7 M3 M9
. ) "
— Ny 4 X ., v
@ # # 2

M-10 M-11 M-12 M-13 M4
wobe dio mit ,** markierto Bindung mit dem Amid, die mit #* markierto Bindung
mit dem Rest Z verklipdt ist,

R’ i Wasserstoff, Flnor, Chilor, Mefhyl, iso-Propyl, Methylthio oder Trifhiormetlryl

. stelt, :

R™  fiir Wassersioff, Micthyl oder Triflnormethyl stekd,

z for 2}, 22, Z° oder Z* steht, worin

Z'  fir gegebenenfalls cinfach bis finffach, gleich oder verschieden substituiertes
MLWMMWJMFMMW'W_MM

W' fir Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Cirboxy, Carbsmoyl, Thio-
carbamoyl;

joweils geradkettiges oder verzweighs Alkyl, Hydooxyalkyl, Oxoalloyl, Alkeexy,

Alkoxyalkyl, Alkylhicalkyl, Dislkexyaliosl, Alkyltisio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
sulfonyl mit jeweils 1 bis 8 Kohlenstofftomes;
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jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl oder Alkenyloxy mit jeweils 2 bis 6
Kohlenstoffatomen;
jmmduwmmm,w

. thio, Halogenalkylsulfinyl oder Halogenalkylsutforryl mit jeweils 1 bis 6 Kohlen-

stofftomen und 1 bis 13 gheichen oder verschiedenen Halogenatomen;

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halogenalkervyloxy mit

joweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 11 gleichen oder verschiedenen Halo-

genatomen; _

jeweils geradkritiges oder verzweigies Alkylamino, Dialkylamino, Alkylcarbonyl,

Arylslkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonylaxy mit 1 bis 6 Kohlenstoffutomen

in den joweiligen Kohlemwesserstoffietten, Alenylcarbonyl oder Alkinylcarbosyl,;

mit 2 bis 6 Kohlenstoffxtomen in den jeweiligen Kohlexnrweasserstoffketien;

Cycloalkyl oder Cycloalkyloxy mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstofftornen;

jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach, gleich oder verschieden durch Finor,

Chlor, Oxo, Methyl, Trifluormetiy] oder Retryl substituieries, jeweils zweifach ver-

knfiphies Alkylen mit 3 oder 4 Kohlenstoffetomen, Oxyalkylen mit 2 oder 3

Kohlenstoffatomen oder Dioxyalkylen mit 1 oder 2 Koblenstoffatomen;

oder die Gruppienmg -C(Q")=N-Q, worin

Q"  iflir Wassenstoff, Hydroxy oder Alkyl mit 1 bis 4 KohlenstofSstomen, Halo-
geoalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffstomen und 1 bis 9 Fiuor-, Chlor- und/oder
'Bromatemen oder Cycloalkyl-mit 1 bis 6 Kohlenstoffatoren steht und

Q@ fr Hydroxy, Amino, Meflylemino, Phenyl, Benzyl oder flir joweils gegebe-
10 oder Phenyl substitniertes Alkyl oder Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlenstoff-
stomen, oder fir Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 4 Kohlen-
siofiatomen steht,

sowie jeweils gegebenenfulls im Ringtel einfisch bis dreifach durch Halogen, und/ oder

gemadkeitiges oder verzweigtes Alkyl oder Alknxy mit 1 bis 4 Kohlenstoffstomen sub-

Heterocyclyl oder Phemylalkyl, Phenylalkyloxy, Phenylalkyihio, oder Hetero-

cyclylalkyl, mit jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffitomen in den jeweiligen Alkyrilen, steht,

for jewells jeweils gegebenenfulls einfuch bis vierfach, gleich oder verschieden

durch Halogen und/oder Cy-Ce-Alkyl substiiertes Cycloalkyl oder Bicycloalky} mit

jeweils 3 bis 10 Kohlenstoffatomen stebt,
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Z  fir msubstitniertes C-Cy-Alkyl oder filr einfiach oder mehrfich, gleich oder var-'
schieden durch Fiuor, Chiar, Brotn, Jod, Cr-Ce-Alkylthio, Cy-Ce-Alkylmulfiuyl, Cy-Cs-
Alkylsulforryl, Cr-Ce-Alky, Cr-Ce-Alkylaming, Di(Cy-Ce-alkylumino, C;-Ce-Hialo-
geaalkylthio, C;-CyHalogenlkylsulfinyl, Cy-Ce-Halogeilkylsuifmyt, Cr-CeHalo-

gemalkoxy, CrCeHalogenalkylamino, Halogen-¢i(Ci-CoalkyDumino, -SIR"R'R'®

undloder Cy-Ce-Cyoloalicyl substitirten Cr-Car-Alkyl steht, wobei der Cycloaliylinil

Chlor, Brom, od, Cr-Cr-Alkyl wnd/oder Cr-Ce Halogemalkyl substitier seis koarin,

Z'  fir jowsils gegobevendulls cinfich oder mehefch, gleich oder versthieden durch

Fluar, Chiloe, Bram, lod, Cy-Ce-Alkylthio, Cr-Ce-Alkylanifinyl, Cr-Cs-Alkylnulfonyl;

Cr-CiAlknxy, Ci-CoAlkylamino, Di(Cr-Coaliyllamino, Ci-CeHalogenalkylthio, .

Cr-CeHalogenalkylsulfinyl, Cy-Co-Halogamabcylsnifonyl, C;-CoHalogemalkoxy, Cy-
CeHalogenalkylsming, Halogeasdi(C-Ce-alkyDming, -SIR'R'R® undloder CyCe-
Cycloalkyl substituiertes Cr-Cag-Alkexty]l oder Cr-Cor-Alkinyl stebt, wobei der Cyclo-
durch Fiaor, Chlor, Brom, Yod, Cy-Cy-Alkyl und/oder C;-Cy Halogenalky! subetituiert
seén keon, _
" und B® unabblingig voneinander fir C-CorAlkyl, Cp-Co-Alkuxy, C;-Cy-Alkuxy-Cr-Cx-
alkyl oder C;-Cs-Alkylthio-C;-Cy-alkyl stehen,
R®  for C,-CrAlkyl, C-Co-Alkoxy, Cr-CrAlkoxy-C;-Cotilkyl, Ci-CrAlkylthio-C;-Cs-
alkyl, Cy-Cy-Cycloaliyl, Phemyl odes Benzyl stelt,
oder .
M und Z gemeinsamp fir 1,1,3-Trimethyl-{H-2,3-dilydro-inden-4-v1, 1,3-Dimethyl-15-2,3-
dildro-inden4-31, 1,1,3-Trimmethyl-1,3-dikydro-2-benzofiran-4-31,  1,3-Dimethyl-
- 1,3-dilydro 2-benzofim-4-l, 1,1,3-Trimethyi-1,3-dilydro-2-benzothies-4-yl oder
1,3-Dimeftyt-1,3-iltyrdro-2-bepzofisicn4-y] stehen.

VMNW&Z—WM derl‘qmd(l_) gemiiB
Anspruch 1, dadurch gekenmrrichnet, dass man
8 Carbonsiinre-Desivate der Formel (1D

T /4 i ! (D
- A
‘in welcher

AdedtﬁeinAnqnurhmgepbmmBedﬂmmhbmund
X'  fiir Helogen oder Hydraxy stelt,

S
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. mmit Anilin-Dexiveten der Farmel (D)
RO
. R 4 .

hm&MMZ&hM@lwwm
gogebencafalls in Gogewart cines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwant eines
Kondensstionsmmittels, pgebmmﬁlls in Gegenwart eines Slnrebindemittels und -
memvwmm

b) Bﬂngumbummbdn-l’cmd V)

A9 -

inwelcher .

A, Hal, R und M die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
x* fior Brom, Jod oder Trifloormetirylsalfonst steht,

mit Boronsfiure-Dezivaten der Formel (V)

G'-O—?—O—G’ .
z V)
in welcher
Z'  diein Auspruch 1 engegebenen Bedeutungen hat und
G' und G* jeweils fiir Wassorstoff oder znsammen fir Tetramethylotirylon steben,

in Gogomwat cines Katalysstrs, gogebenenfalls in Gegerrwart cines SBurebindemit-
mmmhwmvwmm

¢)  Boronshnro-Derivate der Farmel (VI)

W .

Hel &2 o~ %~0.6"
in welcher
A, Hel, R und M die in Anspruch 1 sngegsbenen Bedeuinngen haben,
G* und G* jeweils fiir Wasserstoff oder znsammen fir Tetrametylothylen stohen,
it Phenyl-Derivaten der Formel (VII)
x—z' (v
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in welcher

Z'  diein Aneprach 1 angegebencn Bedeutungen hat und

X'  for Chior, Brom, Iod oder Triffuormethrylanlfonst stebt, -

in Gegenwart cincs Kaislysators, gegebenenfulls in Gegenwart eines Sturebinds

: .nﬂmdnnndgpqdnnndiﬂ:ﬁmthununtehna\hndﬂnmmupnﬁﬂﬂuunmdz;odun

Halogencarboxamide der Formel (IV)

in welcher
A, Hal, Rund M dic in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
X' ftir Brom, Iod oder Triffoormetirylsulfonst steht,

it Phexyl-Derivaten der Farmel (VII)
x*—Z' VI
in welcher

Z'  dicin Ansproch 1 angegebenen Bedentungen hat und

X*  fir Chior, Brom, Jod oder Trifluarmothylsalfonat steht,

in Gegenwart cines Palladinm- oder Nickel-Katslysators und in Gegerwart von
4,44'A'5,5,5,5-Octameftyl-2,2" bis-1,3,2-diaxaborolan, gegebencnfills in Gegen-
wrt einos SHurehindemitiels und gegebenenfalis in Gegenwast sines Verdinmungs-
mitiels umsetzt, oder s

H—” ] z ; o)

in welcher

A, Hal, R und M die in Anspruch 1 sngegsbenen Bedeutrmgen hsben,

X' fur joweils gogebenantills einfuch oder mehfinch, glsich oder verachieden
no, Dislkylamino, Halogenelkylthio, Halogenalkylslfinyl, Halogenalkyl-

SR*R’R' mnd/oder C5-Ce-Cycloalkyl mibstitniertes C,-Cyo-Allemiy] oder Cr-

—
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Cxr-Alkinyl steht, wobei der Cycloalkylteil scinerseits gegebenenfills durch
- Halogen und/odes C;-Ce-Alkyl substituiert sein kann,

gegebenenfalls in Gegemwart eines VerdBmmmgamittels und gegebenenfulls in

) Hydroxyalkylcerboxanmde der Formel (VIIT)

x

H/'HQ VI '
-‘A&ﬁ\nx'

Hel
in welcher

A, Hal, R und M die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,

fir gogehenenfalls msdtatich einfach oder mehrfiach, gleich oder verschieden
dorch Halogen, Alkylthio, Alkylsulfityl, Alkylsulfonyl, Alkoxy, Alkylami-
SIR"R'R" und/oder Cy-CeCycloalkyl substitniertes Cr-CarHydroxyslkyl
sisht, wobei der Cycloalkylteil acinerscits gegebenenfulls durch Halogen
und/oder C,-C-Alkyl substitriert sein karm,

thmvwmwm

g)  Halogencarboxamide der Formel (IV)

IND -

in welcher .
A, Hal, R und M die in-Ansgruch 1 angegebenen Bedeutungen hehen,

xt

mit einem Alkin dar Formel (EX)
He=—¢" a@
in welcher

G’

fir gegebenendulls einfich oder mehrfich, gleich oder verschicden durch
Halogen, Alkylthio, Akylsulfinyl, Alkylsulfomryl, Alkoxy, Alkylemino,
oy}, Halogenalkony, Halogemalkylamino, Balogen dialkylamino, -SIR'R'R®

TR N T
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und/oder CyCe-Cyoloalkyl substituieries CrCirAlkyl stelt, wobei der
Cycloslkyleil seinérscits gegebenenfalls durch Halogen und/oder Cp-Cy-

. oder cinem Alken dey Formel (X)

7 .
G/:(G X)
G' .

in welcher -

G, G" und G' miabblingig gig vonein soder jownil Bii‘i'WImodﬂ'gnphuuu Gl
einfich oder mebrfach, gleich oder verschieden durch Halogen, Alkytfiio,
Alkylulfinyi, Alkylsulfomyl, Alkxy, Alkylamino, Dislkylamino, Halogen-

alkylfiio, Halogenalkybsulfinyl, Halogenalkjisulfonyl, Halogenalkoxy, Halo-

genslkylamino, Halogen-dislkylamino, -SIR'R'R" und/oder Cs-Ce-Cyclo-
mmmlmmhwmw
benenfalls durch Halogen und/oder Cy-Cy-Alkyl substituiert sein lann wnd
. die Gesamizahl der Kohlenstofftome dos offivikettigen Molekfiteils (ohne
o Subatitueten) die Zaki 20 nicht Sberstrigt,
gogebeneufalls in Gegenwart eines Verdfnmmigamitiels, gegebenenfalls in Gogen-
wart eines Shurebindemittels wnd in Gegenwart eines oder mehrerer Katalysatoren
tmeetz, oder

Kstone der Formel (XT)

B -

A mR o~ @

in welcher

A, Hal, R und M die in Anspruch 1 angegebenen Bedeuiongen baben,

G  fir Wasserstoff odér gegebenenfallé cinfach oder mehrfach, gleich oder
‘verschieden durch Halogen, Alkylthio, Alkylsulfinyi, Alkylsulfonyl, Alkoxy,
Alkylamino, Dislkylamino, Halogenalkyifiio, Halogenalkylsulfinyl, Halo-
genalkylsulfonyl, Halogenalkoy, Halogenelkylamino, Halogen-dislkylami-
no, -SIR'R’R”® und/oder Cs-Ce-Cycloalkyl substituiertes Cy-Crr-Alkyl stcht,
wobei der Cycloalkylteil seinerseits gegebenenfalls durch Halogen und/oder
C;-Ce-Alkyl substitrriext acin kanm,

mit einer Phosphorverbindung der allgemeinen Formel (XII)




-——y
- -

v ot . WO 2005/075452 . PCT/EP2005/000629
L -114-

’ G‘lﬂ__Px ml)

G®  fir gegrbenentilly einfich oder mehrfuch, gleich oder veradhieden durch

: 5 kyluming, Halograslkylthio, Halogemaliyisulfinyl, Halogmalkyleulfoayl,
3 " Halogenalkoxy, Halogenalkylamino, Halogen-dialkylamino, -STR'R'R" und/
R mmmmwuy&c.-qmmwwduw
Kylteil scinerscits gogrbenentalls dmch Halogen nd/oder Cy-Ci-Alkyl sub-
' 10 Px iy cine Groppiermg -P'(CHgs T, -P'(CH) B, F(CH) T,
y P(=O)(OCH;), oder -P(~OXOC:H:)y strlt,
i .
f gegebenenfulls in Gegenrwert eines Veardinmmgsmiticls wmsetzt, oder
i 15 9 2 HalopmfurylNionyl3-carboxzmide der Formel (Eb)
| H‘&&?@ . @b)
i ; A I-HH z
1 |
| in welcher
X A, Hal, R, Mund Z die in Ansproch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
I r
K 20 mit Halogeniden der Formel (X1
2 R  Cm
_: in welcher .
5 ; R firCrCrAlkyl, Cr-CeAlkylulfinyl, Cr-CeAlkylsulfonyl, Cp-CoABrucy-Cy-
| Crallyl, Cs-CyCycloalkyl; Cr-CeHalogmmalkyl, CrCeHalogenalkyithio,
'y 25 CrCeHalogemlkyisulfinyl, Cr-CeHalogenalkylsulfonyl, HalogearCr-Ce
ij alkoury.C-Crelkyl, Cy-CeHalogenoysloalkyl mit jeweils 1 bis 9 Fhuor-,
I . Clilor- mnd/oder Bromsitenen; Fonmyl, Formyl-C-Cralkyl, (Cr-Co-Alkyl)-
i oarbony}-Cr-Cr-alky, (CrCr-Aluxy)oarbanyl-Cy-Cr-alky; Halogen-(Cr-Cs-
: alkyf)carbonyi-C;-Cralkyl, Halogen-(Cr-Cs-alkoxy)carbonyl-C;-Cy-alkyl mit

. 30

jeweils 1 bis 13 Fluar-, Chlor- unid/oder Bromstomen;

(CrCrAlkyDombonyl, (Cr-Cy-Alkoxy)oarbonyl, (Cr-Ce-Alkurxy-Cy-Coral-
TyDowbonyl, (Cs-Ce-CysloalkyDomrbonyl; (Cy-CeHalogenalkyDcarbonyl,
(CrCeHalogemalkny)carborryl, (Hialogen-Cy-C-alkoxy-Cr-Cy-alkyficarbo-
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1y}, (Cs-CoHalogencycloalkylcarbonyl mit jeweils 1 bis 9 Fluor-, Chlor-

steht,
. RyRL R, R‘mdk’.d:eobmmgegebmnedmmhhm,
X°  fir Chilor, Brom oder Iod steht,
ln(hmpaunutenurlhueund:n(kgnmmntennl\h:dnnnnngmmnhﬂsunndut

4, lﬂiuﬂznrlhﬂdhnpﬁnmgnnuvﬂhuhhhrldﬂnnoqynnuull;gpknnuz:uﬁnuidnnﬂ:-nmm(hﬂnﬂt

lnnmmdbﬂbns|nunn24iﬂoguﬂhqﬂhhumwta4=ﬂxulnmddhrlkrnlﬂGogpmlslhmqludhl
nében Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen.

5. \hnumndhngvun2JiﬂbguﬂhndﬂhungtadaﬂnnnmmkanrIhmmnlGJgpmiBJhnpnuﬂx1
nrlkttmpﬁmgunumﬂnuthrhﬁknnqpnunmn

6. vm-mnmmwm,mmmm

man 2-Hilogenfuryl/thiemyl-3-carbexamide der Formel (T) gemiiB Anspruch 1 anf die Mikro-

organismen wnd/oder deren Lebensranm ausbringt,

7. Vesfobren zor Herstellung von Mitteln z2v Beldmpfung vmerwiinachter Mikroorganismen,
dadurch gelennacichnet, dass man 2-Halogenfiryl/fhienyl-3-carboxamide der Farmel (I) go-
miB Ansproch 1 mit Streckmitteln ind/oder oberflichensktiven Stoffen vermischt.

8. Halogencarboxamiide der Foomel (IV)

H% _‘|: aw
A I-HR xl
in welcher

A, Hal, R und M die in Anspruch 1 engegebenen Bedentungen haben,
x? fiar Brom oder Jod steht.

9.  Boronsiwe Derivate der Formel (V1)
. H‘M Ill i (VD
A R
Hal 20" B o 6t
in welcher

und/oder Bromatomen; oder -C(=0)C(=O)R’, ~CONR?R® oder -CELNR'R’
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A, Hal, R und M die in Anspruch 1 angegebenen Bedsutongen haben,
G’ und G* joweils fitr Wassarstoff oder mnssmmen fir Totrametiryletirylen stehen.

Hydroxyalkylcarboxamide der Formel (VI
H? (VI
J,:IE& !

in welcher

A, Hal, Rund M die in Ansprach-1 angegebenen Bedentungen haben,

X*  fir gegebenenfulls zositzlich einfach oder mehrfich, gleich oder verschieden durch
00, Halogenalkyithio, Halogenalkylmlfinyl, Halogenalkylsulfonyl, Halogenalkoxy,
Halogenalkylamino, Haloge-dialkylamino, -SIR'R’R'™® und/oder Cy-Cg-Cycloalkyl
substituiextes Cr-Cxr-Hydroxyalkyl steht, wobei der Cycloalkylieil scinerseits gege-
benenfalls durch Halogen und/oder Cy-Ce-Alkyl mibstitujert sein kemn,

Ketone der Formel (XI)
s AN
A Hgla (o] (-
in welcher

A, Hal, R und M die in Ansproch 1 sngegebenen Bedeutungen haben,

G  fir Wassersioff oder gogebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden
durch Halogen, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulforryl, Alknxy, Alkylamino, Dial-
alkoxy, Halogenslkylamino, Halogen-dislkylemino, -SiR"RR™ und/oder Cy-Ce-
Cycloalkyl substituicrips C;-Crs-Alkyl stebt, wobei der Cycloelkyiteil seinerseits ge-
gebenenfulls curch Halogen nnd/oder Cy-Ce-Alkyl substituiert scin karm.
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Campo de Is invencién
La presente invencitn se refierc a mievas 2-haldgenofuril/tienil-3-carboxamidas, a
yaﬂosprocedhnimbsparasnobtmcidxygsuunpleopanhhmbacomlos
microorganismos indeseables.
Antecedentes de Ia invencién
Se sabe ya, que un gran mfimero de carboxamidas tiene propiedades fungicidas

(véanse las publicaciones, por ejemplo 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 conoce
ya un gran mimero de furil/tienil-3-carboxamidas, cuyo amillo de furilo/tienilo estfi
substituido en la posicita 2 por metilo o por trifliormetilo. Las dnicas carboxamidas,
substituidas por halégem en la posicién 2 del heterociclo son la 2,5-dicloro-N-{3'-
[(metoxiimino)metil]bifenil-2-il}tiofen-3carboxamida y la  2,5-dicloro-N-{4'-
[(metoxiimino)metil}bifenil-2-il}tiofen-3-carboxamida (véase la publicaciln WO
02/08197). La actividad de estos productos es buena, sin embargo deja mucho que
desear en algunos casos, con ocasitn de cantidades pequefhs de aplicacif.

Son nuevas las 2-haldgenofuril/tienil-3-carboxamidas, cuyo anillo de furilo/tienilo
no porta cualquier otro substituyente, que no sca haldgeno.

ciéndetallada de la j
&mmmmmww—ambomam

férmula (T)
ST .
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en la que

A
Hal
R

significa O (ox{geno) o S (azufre),

significa halégeno,

significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 8 4tom os de carbono, alquilsulfinilo con 1
aﬁitomosdecarbono,alquilsulfoniloconlaﬁlimmosdecarbono. alcoxi
con 1 &8 4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbomo,
cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 stom os de
carbono, halégenoalqiltio con 1 a 4 ftom os de carbono, halégenoalquilsulfinilo
con 1 a 4 ftom os de carbono, halégenoalquisulfonilo con 1 a 4 étom os de
carbono, halégeno-alcod con 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo cot-l 1a4
dtom o3 de carbono, halégenocicloalqilo con 3 a 8 fitom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo; formilo,
formil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono, (alquilo con 1 a 3 fto mos de
carbono)carbonil-algnilo con 1 a 3 itom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 tom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 étom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftom os de
carbono, halégeno—-(alcox con 1 a 3 dtom os de carbono)carbonil-alquilo con I a
3 &tom os de carbono co‘n. respectivamente, 1 hasta 13 dtom os de flGor, de
cloro y/o de bromo;

{alquilo con 1 a 8 tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 dtomos de
carbono)carbonilo, (aleo:giconla4£tomosdegiarbono—alquﬂoconla4

ftom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 #tomos de:

carbono)carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)carbonilo,
(haldgenoalcoxi con 1 a 6 fitom os de carbono)carbonilo, (haldgeno-alcoxi con 1 a
4 #tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono)carbonilo,

=
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(haldgenocicloalquilo con 3 a 8 ftomos de -carbono)carbonilo con,

respectivamente, 1 hasta 9 &tomos de fljor, de cloro y/o de bromo; o
C(=0)C(=0)R', -CONR’R’ o0 -CH:iNR‘R’,

significa hidrégeno, alquilo con I a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
ftom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 itom os de carbono-alquilo con 1 a 4
fitom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtom os de carbono; hal6genoalquib
conla6itomosdcearbono,halégenoalcutioon:1a6£tomosdecarbono,
halégeno-alcoxicon 1 a 4 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4to mos de
carbono, halégenociclalquilo con 3 a 8 #&tomos de -carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de fltor, de cloro y/o de bromo,

Ry R? significan, independientemente entre sf, respectivamente, hidrogeﬁq

alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtom os de carbomo-
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 fitom os de
carbono; haldgenoahuilo con 1 a 8 ftom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a
4 ftomos de carbono-dlquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,
hal6genocicloalqiilo con 3 a 8 4tom os de carbono, con, respectivamente, 1
hasta 9 4tom os de fliior, de cloro y/o de bromo,

Ry R forman, ademiis, junto con el &tom o de nitrdgeno, con el que estd n

enlazados, un heterociclo saturado con 5 hasta 8 ftomos en el anillo
substituido, cn caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
diferentes por haldgenoo por alquilo con 1 a 4 &om os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroftom os més, no contiguos, de la serie
formada por ox{geno, azufre 0 NR®,

R'yR signiﬁcan.indqmﬂieﬁmemeenn'esi,hidr(geno.alquﬂo'mnlas'

& tomos de carbono, cicloalquilo con 3 @ 8 4 tomos de carbono; halégencalquilo

r
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con 1 a 8 £ tomos de carbono, hal{@enocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono,

con, respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de flGor, de cloro y/o de hromo,

R‘y R forman, ademés, . junto con el &om o de nitr(geno, con el que esth n

R‘I
R'l-u\

zl

zl

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 .hasta 8 &tomos 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 &tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heterodtom os més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno, azufre o NRS,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 dtom os de carbono,

significa un anillo de fenilo, de tiofeno, de piridina, de pirimidina, de

piridazina o de pirazina monosubstitwidos, respectivamente, por R’ o significa
un anillo de tiazol substituido por R™, '
gignifica hidrégeno, fldor, clore, metilo, iso-propilo, metiltio o triflGormetilo,
significa hidrégeno, metilo, metiltio o trifiGormetilo,

significa Z', 72, Z* 0 Z*, donde

significa fenilo substituido en caso dado de una hasta cinco veces, de forma
igual o de formas diferentes, |

significa cicloalquilo o bicicloalquilo substitvidos respectivamente, en caso
dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes,

significa alquilo con 2 a 20 &tom os de carbono insubstituido o significa alquilo
con 1 & 20 tomos de carbono substitnido una o varias veces, de forma igual o
de formas diferentes por halégeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por
alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por dialquilamino, por
hal6genoalquiltio, por hal6égenoalquisulfinilo, por hal6genoalquilsulfonilo, por
halégenoalcoxi, por haldgenoalquilamino, por halégeno-dialqulamino, por

xS



10

15

20

5.
-SiR*R°R" y/o por cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, pudiendo estar

substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado, una o varias veces,

de forma igual o de formas diferentes por hal6égeno y/o por alquilo con 1 a 4 -

&tom os de carbono,

significa alquenilo con 2 a 20 étom os de carbono o alquinilo con 2 a 20
4tom os de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, una o varias
veces, de forma igual o de formas diferentes por hal6geno, por alquiltio, por
alquilsulfinilo, por alquilsuifonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por hal6genoalqultio, por hal6genoalquisulfinilo, por
hal6genoalquilsulfonilo, por halégenoalcoxi, por halégenoalquilamino, por
halégeno-dialqilamino, por -SiR*R’R¥ y/o por cicloalquilo con 3 a 6 4tom os
de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en
caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por
halégenoy/o por alguilo con 1 a 4 tom os de carbono,

R'y R significan, independientemente entre sf, hidrégno, alquilo con 1 a 8

Rlﬂ

dtom os de carbono, alcoxi con 1 a 8 ftom os de carbono, alcoxi con 1 a 4
4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 #tom os de carbono, alquiltio con 1 a 4
tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 fitom os de carbono o halégenoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 & tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono-aiquilo con 1 a 4
fitom 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 ftom os de carbono, alquinilo con 2 a
8 é4tom os de carbono, halégenoalquilo con 1 a 6 ftomos de carbono,
halégenoalquenio con 2 a 6 itom os de carbono, hal6genoalquinilo con 2 a 6
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itomqs de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono o significa

fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente, en caso dado,

o

My Z significan conjuntamente 1H-2,3-dibidro-inden-4-ilo, 1,3-dihidro2-benzofuran-
4-ilo o 1,3-dihidro2-benzotien-4-ilo substituidos respectivamente, en caso dado,
de una a tres veces por metilo. |
Ademis se ha encontrado que se obtienen las 2-hald@enofuril/tienil-3-

carboxamidas de la férmula (T), si

a) se hacen reaccionar derivados de 4 cidos carbox{licos de 1a fémmla (IT)

H~ | x'
A Hal (m
en la que
AyHal tienen los significados anteriormente indicados y
X! significa hal{geno o hidroxi,

con derivados de anilina de la f'rmula (TIT)

©

z (1)

en la que
R,M,yZ ticnen 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 4 cido y, en caso dado, en
presencia de un diluyente, o
b) se hacen reaccionar halfgenocarboxamidas de la férmmla (IV)



H—~—7 i N |
A R x
e )
€n la que
A,Hal,RyM tienen los significados anteriormente indicados,
X*  significa bromo, yodo o triflGormetilsulfonato,

5 con derivados del cido borénicode la férmila (V)

G‘-o—?—o-e’
z' W)

en la que
Z'  tiene los significados anteriormente indicados y
G'yG significan, respectivamente, hidr{geno o conjuntamente significan
10 tetrametiletileno,
en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de
dcido y en caso dado en presencia de un diluyente, o

c) se hacen reaccionar derivados del 4cido borénim de la férnula (VI)

H—}ﬂ \ (VD)
A R B
15 en la que
A,Hal RyM tienen los significados anteriormente indicados,
GyG significan,  respectivamente, hidrégeno o  significan,
conjuntamente, tetrametiletileno,
con derivados de fenilo de [a foroula (VII)

20 7 (VI
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en la que

Z'  tiene los significados anteriormente indicados y
X’  significa cloro, bromo, yodo o trifliormetilsulfonato,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de
ficido y en caso dado en presencia de ua diluyente, o |

se hacen reaccionar haldgenocarboxamidas de la férmula (IV)
A .HalR x

A HaLRyM tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

X*  significa bromo, yodo o trifliormetilsulfonato,
con derivados de fenilo de la féromula (VII)
x—z' (VI
en la que
Z'  tiene los significados anteriormente indicados y
X*  significa cloro, bromo, yodo o trifiiormetilsulfonato,

en presencia de un catalizador de paladio o de niquel y en presencia de
4,4.4' 455,55 -octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano, en caso dado en presencia
de un agente aceptor de 4cido y en caso dado en presencia de un diluyente, o

se hidrogenan 2-hal6genduril/tienil-3-carboxamidas de la férnula (I-a)

" IE x'; @)

Hal

en la que
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A, Hal, R y M tienen los significados anteriormente indicados,

x*

significa alquenilo con 2 a 20 4tom os de carbono o alquinilo con 2 a 20
étom os de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes por halégem, por
alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por
alquilamino, por dislquilamino, por halogenoalq_tilﬁo. por
halégencalquilsulfinilo, por hal6genoalqilsulfonilo, por hal@genoalcoxi,
por halégenoalqilamino, por halégeno-diahuilamino, por -SIR'R'R' y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de. carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado, por halégem
y/o por alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

en caso dado en presencia de un diluyentc y en caso dado en presencia de un

f se deshidratan hidroxialquilcarboxamidas de la fsrmula (VIII)

H\}f‘r ? (VI
A R x
Hal

A, Hal, RyM tienen los significados anteriormente indicados,

significa hidroxialquilo con 2 a 20 ftom os de carbono, substituido en
caso dado adicionalmente una o varias veces, de forma igual o de

5
10
catalizador, o
15
en la que
x!
20

formas diferentes por hal6geno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por
alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por dialquilamino, por
halégenoalquiltio, por balégencalquibulfinilo, por
halégenoalquilsulfonilo, por halégemalcoxi, por halégenoalguilamino,
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por halégem-dialquilamino, por -SiR*R’R™ y/o por cicloalquilo con 3 a

6 dtom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo

por su parte, en caso dado, por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4
ftom os de carbono,

en caso dado en presencia de un diluyente y en caso dado en presencia de un écido, o

g se hacen reaccionar hal@enocarboxamidas de la féroula (TV)

HM'} ; aw)
A H.IR x?

en la que

A ,Hal, RyM tienen los significados anteriormente indicados,

x?

significa bromo, yodo o trifliormetilsulfonato,

con un alquino de la férmula (IX)

Hc=—c" (X)

en la que

G’

significa alquilo con 2 a 18 it omos de carbono substituide en caso dado
una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por halGgeno,
por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por
alquilamino, por dialquilamino, por halégenoalqltio, por
halégenoalquilsulfinilo, por halégenoalquilsulfonilo, por hal(genoalcoxi,
por halégenoalquilamino, por halégeno-diahuilamino, por -SiR*R’R* y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 & omos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado, por halégem
y/o por alquilo con 1 a 4 tom os de carbono,

0 con un alqueno de la férmula (X)

<\



- o m——

-11-
Gf
= @
ey Ly

en la que

G G’y G' significan, independientemente entre sf, respectivamente

10

hidrégeno o alquilo substituido, en caso dado, una o varias veces, de
forma igual o de formas diferentes, por halégno, por alquiltio, por
alquilsuifinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por halégenoalquiltio, por hal@enoalquilsulfinilo, por
halégenoalquilsulfonilo, por halégemalcoxi, por haldgenoalqiilamino,
por hal6gem-dialquilamino, por -SiR*R’R™ y/o por cicloalquilo con 3 a
6 4tom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo,
por su lado, en caso dado por halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 4t
de carbono y el nfimero total de los 4 tomos de carbono de la parte de la

molécula de cadena abjerta (sin los substituyentes) no sobrepasa el
niimero 20,

15 en caso dado en presencia de un diluyente, en caso dado en presencia de un agente

aceptor de ficido y en presencia de uno o varios catalizadores, o

b) se hacen reaccionar cetonas de la formula (XI)

A HalR o a°

en la que

G'J

A,Hal, RyM tienen los significados anteriormente indicados,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 18 4 tomos de carbono substituido,
en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes,
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por halégeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por

alcoxi, por alquilamino, por dialquilamino, por halégenoalqiltio, por
hal6genoalquilsulfinilo, por halégenoalqilsulfonilo, por haldgenoalcoxi,
por hal6genoalquilamino, por halégeno-dialjuilamino, por -SiR*R’R” y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, pudiendo  estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado, por halégeno
y/o por alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, '

con un compuesto del féforo de la férmila general (XII)

G'—px (X1)

en la que

G‘lﬂ

significa alquilo con 1 a 18 ft omos de carbono substituido en caso dado
una o varias veces, de forrma igual o de formas diferentes, por halgeno,
por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquiisulfonilo, por alcoxi., por
alquilamino, por dislquilamino, por halégenoalqultio, por
hal6genoslquilsulfinilo, por halégenoalqiilsulfonilo, por haldgenoalcoxi,
por halégenoalqiilamino, por halégeno-dialjuilamino, por -SiR*R°R" y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 &t omos de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicioalquilo, por su lado, en caso dado, por halégeno
y/o por alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,

significa un agrupamiento -P*(CsHsys CI, -P*(CeHsp Br,
-P*(CeHs): I', -P(=0)(0CHs)s o -P(=0)(OCaHs)s,

en caso dado en presencia de un diluyente, o

se hacen reaccionar 2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-b)
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H/’ l'fl
A IHZ

Ha (I_b)

en la que

A, Hal, R, MyZ tienen los significados anteriormente indicados,

con halogenuros de la féroula (XII)
R—x’ xmm
en la que
R significa alquilo con 1 a 8 & omos de carbono, alquilsuifinilo con 1 a 6

itom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 itom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4t omos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tom os de carbono; halégenoalquio con
1 a 6 Atom os de carbono, hal6genoalqiiltio con 1 a 4 &tom os de

carbono, halégencalquisulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono, -

halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, halégeno-alcoxi
con 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 itom os de carbono con, respectivamente,
1 a 9 4 tomos de fllior, de cloro y/o de bromo; formilo, formil-alquilo
con 1 a 3 dtomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 #tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 tom os de carbono, (alcoxicon1a3
ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono;
halégeno-(alquib con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 &dtomos de carbono, haldgeno-(alcoxi con 1 a 3 étomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tomos dec carbono con,
respectivamente, 1 a 13 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo;

<1
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(alquilo con 1 a 8 étom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8

ftom os de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 &tom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8
tom os de carbono)carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a 6 4tom os de
carbono)carbonilo, (hal@gencalcoxi con 1 a 6 4tomos de
carbono)carbonilo, (hal@eno-alcoxi con 1 a 4 4to mos de carbono-alquilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono)carbonilo, (haldgenocicloalquilo con 3 a 8
itom os de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 a 9 4 tomos de
filor, de cloro y/o de bromo; o -C(=0)C(=O)R!, -CONRR’ o
-CH:NR'R?,

teniendo R!, R?, R}, R*y R’ los significados anteriormente indicados,

X®  significa cloro, bromo o yodo,

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

Finalmente se ha encontrado que las muevas 2-halégenofurl/tienil-3-
carboxamidas de la férmula (I) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que
pueden emplearse para la lucha contra microorganismos indeseables tanto en el caso de
la protecciénde las plantas como también en el caso de la protecciénde los materiales.

Sorprendentemente, las 2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de 1a frriula (T),
segiin la invenci6n, presentan propiedades fungicidas sensiblemente mejores que las de
los productos activos conocidos con anterioridad, similares desde el punto de vista de
su constitucién, con la misma direcciénde actividad.

Los compuestos, segin 1a invencith, pueden presentarse, en casoc dado, como
mezclas de las diversas formas isGmeras posibles, especialmente de estereoisémeros, tales
como, por ejemplo, los isémeros E y Z, treo y eritro, asf como los ismeros {pticos, en
caso dado sin embargo también de tautdneros. Se reivindican tanto los istmeros E como

<y
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también los isémeros Z, asf como, también los isdmeros treo y eritro, as{ como los

isdmeros dpticos, mezclas arbitrarias de estos isdmeros, as{ como las posibles formas
tautdmeras.

Las 2-balégenofuril/fenil-3-carboxamidas, segiin la invencidn, estfn definidas,

en general, por medio de la férmula (I). Las definiciones de los restos preferentes de

las férmulas precedentes y citadas a continuacitn, han sido dadas mfis adelante. Estas

definiciones son véli das de manera equivalente para los productos finales de la férmmla
(D) asf como para todos los productos intermedios.

A
A
Hal
Hal
Hal
R

significa, preferentemente o (oxigeno).

significa, ademés, preferentemente, S (azufre),

significa, preferentemente, fliior, cloro, bromo o yodo.

significa de forma cspecialmente preferente, cloro, bromo o yodo.

significa de forma muv cspecialmente preferents, yodo.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 ftom os de carbono,
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 itom o3
de carbono, alcoxi con 1 a 3 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 3 fito mos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono; halégenoaljuilo con 1 a 4
itom os de carbono, hal6genoalqiltio con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalqilsulfinilo con 1 a 4 fitom os de carbono, hal6genocalquisulfoniio
con 1 a 4 §tom os de carbono, halgeno-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 4t omos de flfior, de cloro y/o de
bromo; formilo, formil-alquilo con 1 a 3 étom os de carbono, (alquilocon 1a 3
ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 £ tomos de carbono, (alcoxi con
1 a 3 fitom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tom os de carbono;

<o
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halégeno-(alquib con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3

itom os de carbono, hal6geno-(alcoxicon 1 a 3 ftom os de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4 1omos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 4tom os
de fldor, de cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4to mos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 fitom os de carbono-alquilo con 1 a 3
itom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 ftomos de
carbono)carbonilo; (hald@enoalquilo con 1 a 4 fitom os de carbono)carbonilo,
(halégenoalcoxicon 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (halégeno-alcox con 1
a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 &tomos de carbono)carbonilo,
(halégenocicloalqulo con 3 a 6 #dtomos de carbono)carbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 9 ftom os de fldor, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R', -CONR’R® 0 -CHaNR'R®. '

g hidrdgeno, metilo, etilo, n~ o iso-
propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n-
0 iso-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, difliormetiltio,
diffdorclorometiltio, trififiormetiltio, trifliormetilsulfinilo, trifiiormetilsulfonilo,
triffiormetoximetilo; formilo, -CH+CHO, +(CH2)--CHO, -CH>-CO-CH,,
-CH2-CO-CH2CHs, -CH2-CO-CH(CHs)2, (CHz2):-CO-CHs, ~(CH2):-CO-CHzCHs,
«(CHz2):-CO-CH(CHs)z, -CHz-CO:CHs, -CH»CO:CHaCHs, -CH>CO2CH(CHb)a,
~CH:2)-COCHs, «(CHip-CO:CH2CHs, (CH2)-CO.CH(CHsj, -CHz-CO-CB;,
CH»COCCh, -CH>COCHXPF, -CH>-CO-CHXCCh, -(CH2):-CO-CHCF»,

LY
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~CH2):-CO-CH2CCh, -CH2-CO:CH:CFs, -CH»CO:CF:CP, -CH2-CO:CH:CCh,
-CH2-C0O:CCRLCCB, ~CHz2)>-CO2CH:CF, <CH2-CO:CFxCFs,

~CHz2):-CO:CH2CCh, {CHz2)>-COz2CCLCCh;
metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo,  metoxicarbonilo, ~ etoxicarbonilo, terc.-butoxicarbonilo,
ciclopropilcarbonilo;  trifliormetilcarbonilo,  triflGormetoxicarbonilo o
-C(=0)C(=0)R', -CONR?R® 0 -CH:NR'R’.

formilo, -CH>CHO, -(CH2:-CHO, -CH»CO-CHs, -CH:-CO-CH:CH:,
-CHz-CO-CH(CHs). C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CHs,
-C(=0)C(=0)CH20CH3, -C(=0)CO2CHs, -C(=0)COCH2CHs.

significa preferentemente hidrégeno, alquilo con 1 a 6 étom os de carbono,
alcoxi con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 &tom os de carbono-
alquilo con 1 a 3 §tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de
carbono; halégenoalquio con 1 a 4 &tom os de carbono, halégenoalcoxicon 1 a
4 fitom 0s de carbono, balégeno-alcoxi conl a 3 dtom os de carbono-alquilo con
1 a 3 4tom os de carbono, halégenacicloalqiilo con 3 a 6 itom os de carbono
con, respectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flGor, de cloro y/o de bromo.

significa de

g hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-
propilo, terc.-butilo, metoxi, etoxi, n- o0 iso-propoxi, terc.-butoxi,
metoximetilo, ciclopropilo; trifliormetilo, trifliormetoxi.

R'YR significan, independicntemente entre sf, preferentemente. hidrégeno,

alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 ftom os de carbono-
alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itom os de
carbono; hal6genoahjuilo con 1 a 4 itom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a
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3 #dtomos de carbomoalquilo con 1 a 3 4tomos de carbono,

halégenocicloalquilo con 3 a 6 &tom o8 de carbono con, respectivamente, 1
hasta 9 Atom os de flfior, de cloro y/o de bromo.

Ry R forman, ademés, junto con el &tom o de nitrdgeno, con el que estin
enlazados, preferentemente, un heterociclo saturado, con 5 0 6 fitom os 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 4tom os de carbono,
pudiendo contener el heterociclo 1 o 2 heterodt omos més no contiguos, de la
serie formada por oxige no, azufre o NRS.

Ry R significan, independientemente entre si, ¢de forma especialmente
preferente, hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec- o terc.-
butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, ectoxietilo, ciclopropilo,
ciclopentilo, ciclohexilo; trififormetilo, triclorometilo, trifldoretilo,
trifliiormetoximetilo.

Ry R forman, ademds, junto con el ftom o de nitrdgeno, con el que esti n

mfe, un heterociclo saturado, de la
seric formada por morfolina, tiomorfolina o piperazina, substituido en caso
dado, de una a cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor,
por cloro, por bromo o por metilo, pudiendo estar substituida la piperazina
sobre el segunido 4tom o de nitr6genopor R,

R'yR® significan, independientemente entre sf, preferentemente, hidrégeno,
alquilo con 1 a 6 A tomos de carbono, cicloalquilo cor 3 a 6 fitom os de
carbono; halégenoalqulo con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenocicbalquilo
conSaGﬁmmosdecarbono.con.respecﬁvamente,lhasta9ﬁtoniosde
fltior, de cloro y/o de bromo.
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R'yR* forman, ademfs, junto con el ftom o de nitr(geno, con el que estén

enlazados, preferentemente, un beterociclo saturado, con 5 o 6 fitom os 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

5 contener el heterociclo 1 o 2 heteroftom os més, no contiguos, de la serie
formada por oxigeno. azufre o NR®.

R'YR? significan, independientemente entre sf, de forma especialmente
preferente, hidrégeno, metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-, iso-, sec- o terc.-
butilo, metoximetilo, metoxictilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo,

10 ciclopentilo, ciclohexilo; trififormetilo, triclorometilo, triflforetilo,
trifliormetoximetilo.

R'y R’ forman, ademfs, junto con el itom 0 de nitrégeno, con el que esté

substituido en caso dado de una a cuatro veces, de forma igual o de formas

15 diferentes por flfior, por cloro, por bromo o por metilo, de la serie formada por
morfolina, tiomorfolina o piperazina, pudiendo estar substituida 1a piperazina
sobre el segundo 4tom o de pitr6genopor R°.

R®  significa, preferentemente, hidrégenoo alquilo con 1 a 4 §tom os de carbono.
2, hidrégeno, metilo, etilo, - o iso-

20 propilo, n-, iso-, sec- o terc.-butilo.

significa, preferentemente, uno de los ciclos siguicntes

@Ji“@i*?
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M-10 M-11 M-12 M-13 M-l4

estando enlazado el enlace marcado con ,** con la amida, estando enlazado ¢l enlace

marcado con ,#“ con el resto Z.

M

=

anie, un ciclo elegido entre M-1, M-2, M-
3, M-4, M-5, M-6, M9, M-10 y M-11.

significa, ademé s, dc forma muv cspecialments preferepte, un ciclo elegido
entre M-1, M-2, M-5, M6, M-9, M-10 y M-11.

significa de manera particularmente preferente el ciclo M-1.

signiﬁca, ademés, armente preferente el heterociclo M-2.

significa, ademss,

significa, ademés, de mancra particularmente preferente el heterociclo M-6.
significa, ademés,

significa, ademis,
significa, ademéis, de manera particularmente preferente el heterociclo M-11.
significa, preferentemente, hidrégeno.

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademés, preferentemente, fifor
encontrindose el fltior, de forma especialmente preferente, en la posiciénd, 5

2, en 1a posicién 4 o 6, en particular
en la posiciénd [véase la férrmla (I) anterior].

|
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significa, en el caso en que M signifique M-1, ademéis preferentemente cloro,

ente preferente en la pOBiCiéllS del
resto de anilina fvéase la férmula (I) anterior].

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademis preferentemente metilo,

resto de anilina [véase la féroula (T) anterior].

significa, en el caso en que M signifique M-1, ademéis preferentemente
trififormetilo, encontrindose el trififormetilo gde forma espesialmente
preferentie en la posiciin 4 o en la posicién 5 del resto de anilina [véase la
férmula (I) anterior].

significa, en el caso en que M signifique M-2, M-3 o0 M-4, ademis
preferentemente cloro, encontrindo se el cloro ge forma cspecialmente
preferente en la posiciénS (M-2, M-3) o en 1a posicién3 (M-4).

sigpifica, en el caso en que M signifique M-2, M-3 o0 M-4, ademis,
preferentemente metilo, encontrénd ose el metilo de forma cspecialmente
preferente en la posicién5 (M-2, M-3) o en la posicién3 (M-4).

significa, en el caso en que M signifique M-5, M-6, M-7 0o M-8, ademés,
preferentemente flGor, encontrindose el flior de forma especialments
preferente en la posiciéné (M-5, M-6) o ella posici6n3 (M-7, M-8).

significa, en ¢l caso en que M signifique M-5, M-6, M-7 o M-8, ademis,
preferentemente cloro, encontrindose el cloro de forma especialmente
preferente en Ia posiciéné (M-5, M-6) o en la posicién3 (M-7, M-8).

significa en el caso en que M signifique M-5, M6, M-7 0 M-8, ademis,
preferentemente metilo, encontrind ose el metilo de forma especialimenie
preferente en la posicién4 (M-5) o en la posicién3 (M-6, M-7, M-8).

gz
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22
significa en el caso en que M signifique M-9, adem4s, preferentemente metilo,

encontrindose e metilo de forma especialmente preferente en la posicién3.
significa, en el caso en que M signifique M-9 ademss, preferentemente
trifiiormetilo, encontrindose el trififormetilo de forma especialmente
preferents en la posicién3,

significa, en el caso en que M signifique M-12, ademis, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo de forma especialmente preferente en la
posicit 4. .

significa, en el caso en que M signifique M-12, ademfs, preferentemente
trifiiormetilo, encontrfindose el trifiiormetilo dec forma especialmente
preferente en la posiciénd.

significa, en el caso en que M signifique M-13, ademfis, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo de
posicié 3.

significa, en el caso en que M signifique M-13, ademfs, preferentemente
trifliormetilo, enconirfndose el ftrifliormetilo de forma especialmente
preferente en la posicién3.

significa, en el caso en que M signifique M-14, ademfs, preferentemente
metilo, encontrindose el metilo '

posicicm 3.

significa, en el caso en que M signifique M-14, ademds, preferentemente
trifliormetilo, encontrindose el trifliormetilo de forma especialnente
preferente en la posicién3.

significa preferentemente hidrégeno.

significa, ademfis, preferentemente metilo.
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significa, ademds, preferentemente triflGormetilo.

preferentemente significa z',
preferentemente significa fenilo substituido, en caso dado, de una hasta cinco

veces, de formz igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes,
respectivamente, de 1a lista W',

nie significa un fenilo substituido, eligiéndose
los substituyentes de 1a lista W',
de forma especialmente preferente significa fenilo substituido dos veces, de
forma igual o de formas diferentes, cligiéndose los substituyentes de la lista
w'.

también de forma especialmente preferente significa fenilo substituido tres
veces, de forma igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes de
1a lista W',

significa un fenilo substituido en la
posicién 4, eligiéndose los substituyentes de Ia lista W',

g significa fenilo substituido dos veces,
de forma igual o de formas diferentes Ia posicién 3,4, eligiéndose los
substituyentes de la lista W',
de forma muy cspecialmente preferente significa fenilo substituido dos veces,
de forma igual o dec formas diferentes en la posicién 2,3, eligiéndose los
substituyentes de la lista W'.

de forma igual o de formas diferentes en la posicién 2,4, eligiéndose los
substituyentes de la lista W',

significa fenilo substituido dos veces,

—
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de forma igual o de formas diferentes en la posicién 3,5, eligiéndose los

substituyentes de la lista W'.

2 significa fenilo substituido tres veces,
de forma igual o de formas diferentes en la posici6n 2,4,6, eligiéndose los
substituyentes de 1a lista W',

significa halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, formilo, carboxi, carbamoilo,
tiocarbamoilo;

alquilo, hidroxialquilo, oxoalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,
dialcoxialquilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente de
cadena lineal o de cadena ramificada con, respectivamente, 1 hasta 8 fitom os
de carbono;

alquenilo o alqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada
con, respectivamente, 2 hasta 6 4tom o0s de carbono;

halégenoalqulo, hal6gmoalcoxi, haldgenoalqultio, halégenoahuilsulfinilo o
halégenoalquilsulfonilo respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada
con, respectivamente, 1 hasta 6 itom os de carbono y 1 hasta 13 fito mos de
halégenoiguales o diferentes;

hal6genoalquenio o hal@enoalqueniloxi respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada con, respectivamente, 2 hasta 6 &tom os de carbono y 1 hasta
11 4itom os de hal6genoiguales o diferentes;

alquilamino, dialquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo,
alquilaminocarbonilo, alquilaminocarbonilo, arilalquilaminocarbonilo,
alquilaminocarboniloxi respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada
con 1 hasta 6 ftom os de carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas,
alquenilcarbonilo o alquinilcarbonilo, con 2 hasta 6 4tom os de carbono in las
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respectivas cadenas hidrocarbonadas;

cicloalquilo o cicloalquiloxi con, respectivamente, 3 hasta 6 4to mos de

carbono;

Ql

wl

alquileno con 3 o 4 4t omos de carbono, oxialquileno con 2 o 3 &to mos de
carbono o dioxialquileno con 1 0 2 4tomos de carbono, respectivamente
doblemente enlazados, substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta
cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por
oxo, por metilo, por trifliormetilo o por etilo; ‘
o el agrupamiento -C(Q")=N-Q?, donde

significa hidrégeno, hidroxi o alquilo con 1 hasta 4 &tom os de carbono,
hal6genoalquilo con 1 hasta 4 4 tomos de carbono y 1 hasta 9 4tom os de fldor,
de cloro y/o de bromo o cicloalquilo con 1 hasta 6 &tom os de carbono y
significa hidroxi, amino, metilamino, fenilo, bencilo o significa alquilo o alcoxi
con 1 hasta 4 4 tomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por hidroxi, por alcoxi, por alquiltio, por alquilamino, por dialquilamino
o por fenilo, o significa alqueniloxi o alquiniloxi con, respectivamente, 2 hasta
4 ftom os de carbono,

asf- como fenilo, fenoxi, feniltio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo,
heterociclilo o fenilalquilo, fenilalquiloxi, fenilalquiltio, o heterociclilalquilo,
con respectivamente 1 hasta 3 ftom 0s de carbono en las correspondientes
partes alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, en la parte anular de
una hasta tres veces por haldgeno,y/ o por alquilo o por alcoxi de cadena lineal
o de cadena ramificada, con 1 hasta 4 étom os de carbono.

significa preferentemente flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-,
i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, triftGormetilo, trifloretilo,

Qb
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difléormetoxi, trifliormetoxi, diftGorclorometoxi, trifldoretoxi,

difliormetilendioxi o  tetraflioretilendioxi  doblemente  enlazados
respectivamente,

o el agrupamiento -C(Q")=N-Q?, donde

significa hidr6geno, metilo, etilo o trifliormetilo y

significa hidroxi, metoxi, etoxi, propoxi o isopropoxi.

significa también preferentemente Z?.

significa preferentemente cicloalquilo o bicicloalquilo con, respectivamente._ 3
hasta 10 itom os de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una
hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por hal6genoy/o por
alquilo con 1 a 4 &tom os de carbono.

significa de forma especialmente preferenic ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, cicloheptilo, ciclooctilo, ciclononilo, biciclo[2.2.11heptilo o
biciclo[2.2.2)octilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta
cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por cloro y/o por metilo.

nreferente ciclopropilo substituido por

cloro y por metilo.

significa también preferentemente 7°.

significa preferentemente alquilo con 2 a 20 &t omos de carbono insubstituido o
significa alquilo con 1 a 20 4 tomos de carbono substituido una o varias veces,

de forma igual o de formas diferentes por fltor, cloro, bromo, yodo, por
alquiltio con 1 a 6 itomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 fitom os de
carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6 ftom os de carbono, por alcoxicon 1 a 6
ftom o3 de carbomo, por alquilamino con 1 a 6 Atom os de carbono, por
di(alquilo con 1 a 6 &tom os de carbono)amino, por halégenoalquiltio con 1 a 6

q=x
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fitom og de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 6 4tom os de carbono,

por halégenoahuilsulfonilo con 1 a 6 4t omos de carbono, por hal6genalcoxi
con 1 a 6 dtom o8 de carbono, por hal@enoalquilamino con 1 a 6 4 tomos de
carbono, por haldgenodi(alquilo con 1 a 6 & tomos de carbono)amino, por
-SiR*R’R" y/o por cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado de una hasta cuatro
veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por bromo,

pot yodo, por alquilo con 4 a 6 &t omos de carbono y/o por halégencalqilo con
1 a 4 ftom os de carbono.

DICICICTIC alqu.i.lo con 2 a 20 4 omos de

ialmente preferente alquilo con 1 a 20 4 tomos de
carbono substituido por flGor, por clore, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1
a 6 fitom os de carbono, por alquilsulifinilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 étom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 Atomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a 4
fitom os de carbono)amino, por hal@enoalquiltio con 1 a 4 itom os de carbono,
por hal@enoalquilsuifinilo con 1 a 4 &omos de carbono, por
hal{genoalquilsulfonilo con 1 a 4 &tom os de carbono, por hal@@enoalcoxi con 1 a
4 ftom os de carbono, por hal{genoalquilamino con 1 a 4 dtom os de carbono,
por hal@enodi(alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono)amino con,

regpectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de fidor, de cloro y/o de bromo, por

SiR°*R’R", por ciclopropilo, por diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por
ciclopentilo o por ciclohexilo; ¢ p
alquilo con 1 a 20 4 tomos de carbono substitnido flor, por cloro, por metiltio,
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por etiltio, por n- o iso-propildo, por n-, iso-, sec-, terc.-butiltio, por pentiltio, por

hexiltio, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o iso-propilsulfonilo, por o-,
iso-, sec-, terc.-butilsulfonilo, por metoxi, por etoxi, por n- o iso-propoxi, por n-,
iso-, sec-, terc.-butoxi, por metilamino, por etilamino, por o- o iso-propilamino,
por n-, iso-, sec-, terc.-butilamino, por dimetilamino, por diisopropilamino, por
trifliormetiltio, por trifliormetoxi, por -SiR'R°R", por ciclopropilo, por
diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo ¢ por ciclohexilo.

significa también preferentemente Z*.

significa preferentemente alquenilo con 2 a 20 itom-os de carbono o alquinilo
con 2 a 20 itom os de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una
o0 varias veces, de forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por
bromo, por yodo, por alquiltio con 1 2 6 &tom os de carbono, por alquilsulfinilo
con 1 a 6 &tomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6 fito mos de
carbono, por alcoxi con 1 a 6 itom os de carbono, por alquilamino con 1 a 6
fitom os de carbono, por di(alquilo con 1 a 6 dtom os de carbono)amino, por
hal6genoalquiltio con 1 a 6 4t omos de carbono, por hal{genoalquilsulfinilo con
1 a 6 fitom o8 de carbono, por halégenocahuilsulfonilo con 1 a 6 tom os de
carbono, por haldgemalcoxi con 1 a 6 ftomos de carbomo, por
halégenoalqiilamino con 1 a 6 4tom os de carbono, por halégeno-d(alquilo con
1 a 6 &tom os de carbono)amino, por -SiR*R’R™® y/o por cicloalquilo con 3 a 6
dtom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su
parte, en caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas
diferentes por flior, por cloro, por bromo, por yodo, por alquilo conlaé
tom os de carbono y/o por halégenocalqilo con 1 a 4 ftom os de carbono.
sigoifica g forma cqpeciamente prcfereate alquenilo con 2 20 4 tomos de
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carbono o alquinilo con 2 a 20 4 tomos de carbono substituidos respectivamente,

en caso dado, por flGor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 a 6
imosdecarbom.poralquilsulﬁnilononla4émmos-decalbom,por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 & tomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 4 tomos de carbono, por di(alquilo con 1 a 4
4 tomos de carbono)amino, por hal(genoalquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono,
por hal@gencalquilsulfinilo con 1 a 4 4dtomos de carbono, por
hal¢genoalquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 4
4 tomos de carbono, por hal(genoalquilamino con 1 a 4 4 tomos de carbono, por
hal@eno-di(alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino con respectivamente 1
hasta 9 4 tomos de flfior, de cloro y/o de bromo, por -SiR*R’R, por ciclopropilo,
por diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo o por ciclohexilo.

Z'  significa gde fouma muv cspecialments oreferents alquenilo con 2 a 20 4 tomos
de carbono o alquinilo con 2 a 20 4 tomos de carbono.

R'yR’ significan, independientemente entre sf preferentemente alquilo con 1 a
Gitomosdecarbono.alooxiconlaGﬁtomosdecarbono.alcoxieon-laB'
itomosdecarbono—alquiloconla3$mmosdecarbonooalquiltioeo.nla3
fitom os de carbono-alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono.

R'yR’ significan, independientemente entre sf, de manera especialmente
prcferente metilo, etilo, metoxi, etoxi, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo,
etoxietilo, metiltiometilo, etiltiometilo, metiltioetilo o etiltioetilo. )

Ry R’ significan, independientemente entre sf, de ianera nuv especialmente
preferente metilo, metoxi, metoximetilo o metiltiometilo.

R'yR®

metilo.
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significa preferentemente alquilo con 1 a 6 itom os de carbono, alcoxi con 1 a

6 4tom os de carbono, alcoxi con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3
fitom os de carbono, alquiltio con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 3

dtom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itom os de carbono, fenilo 0.

bencilo. )
significa de forma especialmente preferente metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-,
sec-, iso- o terc.-butilo, metoxi, etoxi, n- o iso-propoxi, n-, sec-, iso- 0 terc.-
butoxi, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo, etoxietilo, metiltiometilo,
etiltiometilo, metiltioetilo, etiltioetilo, ciclopropilo, fenilo o bencilo,

significa

¢ metilo, etilo, n- o iso-propilo, iso-

o terc.-butilo, metoxi, iso-propoxi, iso- 0 terc.-butoxi, metoximetilo, metiltiometilo
o feailo.

¢ metilo, etilo, n- o iso-propilo,
iso- o terc.-butilo, metoxi, iso-propoxi, iso- o terc.-butoxi.

«significa, seflaladanente, metilo.

M y Z significan también preferentemente de manera conjunta 1,1,3-trimetil-1H-2,3-

dihidro-inden-4-ilo, 1,3-dimetil-1H-2,3-dihidro-inden-4-ilo, 1,1,3-trimetil-1,3-
dihidro-2-benzofuran-4-ilo, 1,3-dimetil-1,3-dihidro-2-benzofuran-4-ilo, 1,1,3-
trimetil-1,3-dihidro-2-benzotien4-ilo o 1,3-dimetil-1,3-dihidro-2-benzotien-4-
ilo.

ialmente preferente conjuntamente 1,1,3-trimetil-

1H-2,3-dihidro-inden-4-ilo.

Son preferentes aquellos compuestos de la férmla (I), en la que todos los restos

tfienen, respectivamente, los significados indicados anteriormente de manera
preferente.

ol
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Son especialmente preferentes aquellos compuestos de la fémula (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
anteriormente citados de la férmula (I) deben entenderse los grupos siguientes de las

nuevas carboxamidas:

Grupo 1: 2-hal6genofuri/tienil-3-carboxamidas de la féromla (I-b)

H~}]J"i' :|:
A HaIH F 4

en la que A, Hal, R, M y Z tienen los significados anteriormente indicados.

(I-b)

Grupo 2: 2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férnula (Ic)

SN
HA’lFlt'z

Hal

)

en la que A, Hal, R*, M y Z tienen los significados anteriormente indicados.

R*  significa preferentemente alqu.ilo con 1 a 6 4to mos de carbono, alquilsulfinilo
con 1 a 4 &tom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 &tom os de carbono,
alcoxi con 1 a 3 ftomos de carbono-alquilo con 1 & 3 Atom os de carbono,
cicloalquilo con 3 a 6 dtom os de carbono; halégenoalquib con 1 a 4 dtom os de
carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 &tom os de carbono, halégenoalqsilsulfinilo
con 1 a 4 4om os de carbono, halégenoalquigulfonilo con 1 a 4 4tom os de
carbono, halégeno-alcod con 1 a 3 fitom os de carbono-alquilo con 1 a 3
ftom os de carbono, hal6genocicloalqiilo con 3 a 8 Atom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 &tom os de flior, de cloro y/o de bromo; form.ilo.
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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 ftom os de carbono, (alcoxi con 1 a 3
&tom o8 de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 ftom os de carbono; halGgeno-
(alquilo con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tom os de
carbono, halégeno-(alcosi con 1 a 3 itom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 #4tom 08 de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 #tom os de fltor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 fitomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 &tom os de carbono-alquilo con 1 a 3
ftom os de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 #tomos de
carbono)carbonilo; (hal(genoalquilo con 1 a 4 ftom os de carbono)carbonilo,
(halgenoalcoxi con 1 a 4 4tom os de carbono)carbonilo, (halégeno-alcoxicon 1 a
3 étomos de carbono-alquilo con 1 a 3 Atomos de carbono)carbonilo,
(haligenocicloalquilo con 3 a 6 4tomos 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 especialmente preferente metilo, etilo, n- o iso-propilo, n-,
iso-, sec- o terc.-butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o iso-
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, difiiormetiltio, difiGorclorometiltio,
trifliormetiltio, trifliormetilsulfinilo, trifliormetilsulfonilo,
triftiormetoximetilo; formilo, -CH:-CHO, -(CH2)-CHO, -CH:-CO-CHh,
-CH>-CO-CHCHs, -CH>-CO-CH(CHs)a, (CHa)-CO-CHs, -(CHa)>-CO-CH2CHs,
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«(CHz2):-CO-CH(CHs), -CH2-CO2CHs, -CHz-CO2CH2CHs, -CH>CO2CH(CHa),

«{CH2)--CO:.CHs, (CH2)»CO:CH:CH3, ~(CHa)r-CO:CH(CH3)a, -CH>-CO-CF;,
CH»CO-CCh, -CH>CO-CHXCPF, -CH»CO-CH:CCh, ~(CHap-CO-CH:CPs,
«CH2)z-CO-CH2CCls, -CHz-CO:CH:CFs, ~-CH2-CO2CF:CFs, -CH»-CO2CH2CC,
-CHz-CO:.CCLCCh, «CH2),-COCH.CPs, ~(CHz)>-CO:CF.CFs,
+CH2)-CO:CH2CCh, (CH2)»-CO:CChCCl;

metilcarbonilo, etilcarbonilo, n-propilcarbonilo, iso-propilcarbonilo, terc.-
butilcarbonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbomilo, terc.-butoxicarbonilo,
ciclopropilcarbonilo;  trifliormetilcarbonilo,  triflGormetoxicarbonilo o
-C(=0)C(=0)R', -CONR’R’ 0 -CH:NR'R°.

-CH2>-CHO, -(CH2)2-CHO, -CHi-CO-CHs, -CH2-CO-CHzCHs,
-CH2-CO-CH(CHa):2, -C(=0)CHO, ~C(=0)C(=0)CHy,
-C(=0)C(=0)CH20CHs, -C(=0)CO:CHs, -C(=0)C02CH2CHs.

Grupo 3: 2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la féromla (I-d)

He(” N’@

o {1-d)

en la que Hal, R, M y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Grupo 4: 2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmuila (I-€)

Y

(I-e)

en la que Hal, R, M y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Grupo 5: 2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-f)

H:O.\ .
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enlaque A, Hal, R, R" y A tienen los significados anteriormente indicados.
Son preferentes los compuestos de la férmula (I-f), en 1a que A significa S
(azufre).
Son preferentes, ademds, los compuestos de la férmula (I-f), en la que A
significa O (oxfgeno).
Grupo 6: 2-halégenofur/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-g)

=\_R’
H.}I&ql,gg
A R 4
rl (-9

en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la férnula (I-g), en 1a que A significa S
(azufre).

Son preferentes, ademfis, los compuestos de la férmula (I-g), en la que A
significa O (oxigeno).
Grupo7:  2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-h)

- ]
N
Heee” ) hll
A R Z
Hal (I-h)
en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la férmmla (I-h), en la que A significa S
(azufre).
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Son preferentes, ademis, los compuestos de la formmla (I-h), en Ia que A

significa O (oxfgeno).
Grupo 8: 2-hal6genofuri/tienil-3-carboxamidas de 1a férnula (I-i)

/
RT
A Hal R ¥ 4

en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la formula (I-), en la que A significa S
(azufre).

Son preferentes, ademés, los compuestos de la férmula (I-i), en la que A
significa O (ox{geno).
Grupo 9: 2-hal6genofurl/tienil-3-carboxamidas de 1a férmla (I-j)

NZ N

Paif .

H—¢” f ’f )]
A R 2

Hal
en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.
Son preferentes los compuestos de la férmula (I-j), cn la que A significa S
(azufre).
Son preferentes, ademis, los compuestos de la férmmla (I-j), en la que A
significa O (oxfgeno).
Grupo 10:  2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmmia (I-k)

A
L
S
H—t7 ] ?,L( (1)
R

A z
Hal
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en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compucstos de la férmula (I-k), en la que A significa S
(azufre).

Son preferentes, ademis, los compuestos de la férmla (I-k), en la que A
significa O (oxfgeno). -
Grupo 11:  2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmla (I-1)

rA
5
~<Xyy @
Hal
en la que A, Hal, R, R’ y Z tienen los significados anteriormente indicados.
Son preferentes los compuestos de la fé6rmula (I-1), en la que A significa S (azufre).

Son preferentes, ademés los compuestos de la férmula (I-1), en la que A
significa O (oxfgeno).
Grupo 12:  2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-m)

HM 'f’@ (I-m)
LI

ol
en la que A, Hal, R, M y Z! tienen los significados anteriormente indicados.
Son preferentes los compuestos de la férmula (I-m), en la que A significa S (azufre).
Son preferentes, ademis, los compuestos de la férmula (I-m), en la que A
significa O (oxigeno).
Grupo 13:  2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férnula (I-n)
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et
A R z
Hal

enlaque A, Hal, R, M y Z? tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la férouia (I-n), en la que A significa S (azufre).
Son preferentes, ademis, los compuestos de la férmla (I-n), en la que A

significa O (oxigeno).

Grupo 14:  2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-0)

H—~” | 'f@ (I-0)
A IR z

Hal

en la que A, Hal, R, M y Z°* tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la férmula (I-0), en 1a que A significa S (azufre).
Son preferentes, ademis, los compuestos de la férmula (I-0), la que A

significa O (oxigeno).

Grupo 15:  2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férnula (I-p)

H-&ﬁ\ 'f'@ (I-p)
A Hal R z

en la que A, Hal, R, M y Z* tienen los significados anteriormente indicados.

Son preferentes los compuestos de la féroula (I-p), en la que A significa S (azufre).
Son preferentes, ademss, los compuestos de la formula (I-p), en la que A

significa O (oxigeno). '

Grupo 16:  2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-q)
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A" Na G W (9

en la que A, Hal, R, R’ y W' tienen los significados anteriormente indicados y n
significa 0, 1, 2, 3, 4 o 5, pudiendo ser iguales o diferentes los substituyentes W',
cuando n signifique 2, 3,405 .

Son preferentes los compuestos de la formula (I-g), en la que A significa S
{azufre).

Son preferentes, ademfis, los compuestos de la férmula (I-q), en la que A
significa O (oxigeno).
Grupo 17:  2-haldgenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-r)

e
A Hal " will -

en la que A, Hal, R, R’ y W' tienen los significados anteriormente indicados y n significa
0, 1, 2, 3, 4 0 S, pudiendo ser iguales o diferentes los substituyentes W', cuando n
signifique 2, 3,405 .

Son preferentes los compuestos de la férmula (I-r), en la que A significa S
(azufre).

Son preferentes, ademsfs, los compuestos de la férmula (I-r), en la que A
significa O (oxigeno).
Grupo 18:  2-halégenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-s)
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H~ | 'f 12 (I-s)
A Hat R R" R

en la que

A, Hal, R y R’ tienen los significados anteriormente indicados,

RII
RII.

significa hidrégenoo metilo,

significa -SiR'R’R", teniendo R®, R* y R™ los significados anteriormente
indicados, o significa -CRR"R", donde R" significa flior, cloro, bromo, yodo,
alquiltio con 1 a 4 & tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4 4 tomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 & tomos de
carbono, alquilamino con 1 a 4 § tomos de carbono, di{alquilo con 1 a 4 & tomos
de carbono)amino, hal(genoaiquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, halfgenoalquiltio
con 1 a 4 & tomos de carbono, hal@enoalquilsulfinilo con 1 a 4 4 tomos de
carboro, haldgenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, haldgenoalcoxi con
1 a 4 4 tomos de carbono, hal(genoalquilamino con 1 a 4 4 tomos de carbono o
haldeno-di(alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino, y R* y R” significan,
independientemente entre s{ hidr{geno, flGor, cloro, bromo, yodo, alquiltiocon 1 a
4 § tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquilsulfonilo
con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquilamino
con 1 a 4 4 tomos de carbono, di(alquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino,
hal{genoalquiltio con 1 a 4 & tomos de carbono, hald@enoalquilsulfinilo con 1 a 4
d tomos de carbono, hal@@enoalquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,
haldgenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, hal{genoalquilamino con 1 a 4
4 tomos de carbono o haldgeno-di(alquilo con 1 a 4 & tomos de carbono)amino .
Son preferentes los compuestos de la forrula (I-s), en la que A significa S

o
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(azufre).

Son preferentes, ademéds, los compuestos de la férmula (I-s), en la que A

significa O (ox{geno).
Grupo 19:  2-haldgenofurl/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-t)

=~
A Hal R R" R

en la que

A, Hal, R y R’ tienen los significados anteriormente indicados,

R“
Rl!

significa hidrégenoo metilo,

significa -SiR*R’R®, teniendo R, R’ y RY los significados anteriormente
indicados, o significa -CR"R“R", donde R" significa fitior, cloro, bromo,
yodo, alquiltio con 1 a 4 & tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4 4 tomos de
carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4 tomos
de carbono, alquilamino con 1 a 4 4 tomos de carbono, dialquilo con 1 a 4
i tomos de carbono)amino, halGgencahuilo con 1 a 4 4tamos de carbono,
halégenoaldqiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, halégencalquisulfinilo con 1 a 4
i tomos de carbono, halégenoalqulsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,
halégenoalcoxicon 1 a 4 & tomos de carbono, hal6genoalquilamino con 1 a 4
4 tomos de carbono o halégeno-di(alquio con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino, y
R" y RY significan, independientemente entre sf hidr6geno, flior, cloro,
bromo, yodo, alquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4
4 tomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 § tomos de carbono, alcoxicon 1 a
4 4 tomos de carbono, alquilamino con 1 a 4 4 tomos de carbono, di(alquilo con 1
a 4 4 tomos de carbono)amino, halégenoalquitio con 1 a 4 4 tomos de carbono,

\)
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halégenoalquilsulfinilo, haldgenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono,

hal6genoalcoxi con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal6genoalquilamino con 1 a 4

4 tomos de carbono o halégeno-di(alquio con 1 a 4 4 tomos de carbono)amino .

Son preferentes los compuestos de la férmula (I-t), en la que A significa S
(azufre).

Son preferentes, ademss, los compuestos de la formula (I-t), en la que A
significa O (oxigeno).

Debe reseflarse los compuestos de la férmula (I) (e igualmente de los grupos 1
hasta 19), en la que R significa hidrégeno.

Debereseﬂaneloscompuesmsdehfomula(l)(eigualmmde]osguposll
hasta 19), en la que R significa formilo.

Debe resefiarse los compuestos de la férmula (T) (eigualmemede_losgrupos 1
hasta 19), 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 o
slquenilo pueden ser, incluso en combinacitn con heterof tomos, tal como por ejemplo
en alcoxi, respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada en tanto en cuanto
sea posible.

La definiciénde alquilo con 1 a 20 dtom os de carbono abarca el intervalo mis
amplio aquf definido para un resto alquilo. En particular esta definicién barca los
significados de metilo, etilo, n-, iso-propilo, n-, iso-, sec-, terc.-butilo, as{ como
respectivamente todos los pentilos, hexilos, heptilos, octilos, nonilos, decilos,
undecilos, dodecilos, tridecilos, tetradecilos, pentadecilos, hexadecilos, heptadecilos,
octadecilos, nonadecilos y eicosilos iséneros. Un intervalo preferente es alquilo con 2
a 12 4t omos de carbono tal como etilo y propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo,
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octilo, nonilo, decilo, undecilo y dodecilo de cadena lineal o de cadena ramificada,

especialmente alquilo con 3 a 10 4tom os de carbono de cadena lineal o de cadena
rammificada tal como propilo, t-metiletilo, butilo, 1-metilpropilo, 2-metilpropilo, 1,1-
dimetiletilo, n-pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 1,2-dimetilpropilo,
1,1-dimetilpropilo, 2,2-dimetilpropilo, 1-etilpropilo, n-hexilo, 1-metilpentilo, 2-
metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,3-
dimetilbutilo,  1,1-dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo,  3,3-dimetilbutilo, 1,1,2-
trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1-etil-3-metilpropilo, n-
heptilo, 1-metilhexilo, 1-etilpentilo, 2-etilpentilo, 1-propilbutilo, octilo, 1-metilheptilo,
2-metilheptilo, 1l-etilhexilo, 2-etithexilo, 1-propilpentilo, 2-propilpentilo, nonilo, 1-
metiloctilo, 2-metiloctilo, 1-etilheptilo, 2-ctilheptilo, 1-propilhexilo, 2-propilhexilo,
decilo, 1-metilnonilo, 2-metilnonilo, 1-etiloctilo, 2-etiloctilo, I-propilheptilo y 2-
propilheptilo, especialmente propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo,
3-metilbutilo, 1,1-dimetiletilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, pentilo, 1-
metilbutilo, 1-etilpropilo, hexilo, 3-metilpentilo, heptilo, 1-metilhexilo, 1-etil-3-
metilbutilo, 1-metilheptilo, 1,2-dimetithexilo, 1,3-dimetiloctilo, 4-metiloctilo, 1,2,2,3-
tetrametilbutilo, 1,3,3-rimetilbutilo, 1,2,3-trimetilbutilo, 1,3-dimetilpentilo, 1,3-
dimetithexilo, 5-metil-3-hexilo, 2-metil-4-heptilo, 2,6-dimetil-4-heptilo y 1-metil-2-
ciclopropiletilo.

Alquilo, substituido por hal6égeno, significa, por ejemplo, clorometilo,
diclorometilo, triclorometilo, fliormetilo, difldormetilo, triflGormetilo,
clorofliormetilo, dicloroflGormetilo, clorodifliormetilo, 1-fldoretilo, 2-flioretilo, 2,2-
diftdoretilo, 2,2,2-triflioretilo, 2-cloro-2-fldoretilo, 2-cloro-2,2-diflfioretilo, 2,2-
dicloro-2-flioretilo, 2,2,2-tricloroetilo, pentafldoretilo, 3-cloro-1-metilbutilo, 2-cloro-
1-metilbutilo, 1-clorobutilo, 3,3-dicloro-1-metilbutilo, 3-cloro-1-metilbutilo, 1-metil-3-

(15
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trifitormetilbutilo, 3-metil-1-trifltormetilbutilo.

El substituyente -SiR*R’RY significa, preferentemente, los restos siguientes:
SiMes, SiMeEt, SiMeCHMe, SiMe:CHiCHMe:, SiMe:CH:.CMes, SiMe2OCHMez,
SiMezOCH2CHMez, SiMe:OMe, SiMe:CMes, SiMeaCH2CH:Me.

La definiciénde alquenilo con 2 a 20 4tom os de carbono abarca el intervalo
més amplio aquf definido par un resto alquenilo. En particular esta definiciénabarca
los significados de etenilo, n-, iso-propenilo, n-, iso-, sec-, terc.-butenilo, as{ como,
respectivamente todos los pentenilos, bexenilos, heptenilos, octenilos, nonenilos,
decenilos, undecenilos, dodecenilos, tridecenilos, tetradecenilos, pentedecenilos,
hexadecenilos, beptadecenilos, octadecenilos, nonadecenilos y cicosenilos iséneros, 1-
metil-1-propenilo, 1-etil-1-butenilo, 2,4-dimetil-1-pentenilo, 2,4-dimetil-2-pentenilo.

La definicién de alquinilo con 2 a 20 4tom os de carbono abarca el intervalo
més amplio aqu{ definido para un resto alquino. En particular esta definicién abarca
los significados de etinilo, n-, iso-propinilo, n-, iso-, sec-, terc.-butinilo, as{ como
respectivamente todos los pentinilos, hexinilos, heptinilos, octinilos, noninilos,
decinilos, undecinilos, dodecinilos, tridecinilos, tetradecinilos, pentadecinilos,
hexadecinilos, heptadecinilos, octadecinilos, nonadecinilos y eicosinilos isémeros.

Los restos substituidos en caso dado pueden estar mono o polisubstituidos,
pudiendo ser iguales o diferentes los substituyentes en el caso de polisubstituciones. De
este modo, 1a definicidn dialquilamino abarca, también, un grupo amino substituido de
manera asimétrica por alquilo tal como por gjemplo metil-etilamino.

Los restos substituidos por halégeno, tal como por ¢jemplo hal@@enocalquilo, estd n
mono o polihalogenados. En el caso de varias halogenaciones, los 4 tomos de hal(geno
pueden ser iguales o diferentes. En éste caso haldgeno significa fltor, cloro, bromoy
yodo, especialmente significa flSor, cloro y bromo.

N
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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 vé 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 18 pueden combinarse tanto con los significados generales
as{ como también con los significados preferentes, especialmente preferentes, etc.,
siendo posibles también en este caso respectivamente todas las combinaciones entre los
intervalos preferentes. De manera ejemplificativa, los restos Hal y Z en la fémula (I-d),
pueden tener los significados generales, mientras que R ticne los significados preferentes
y M tiene los significados especialmente preferentes.
de imientos y de los productos iny

Procedimiento (a)

Si se emplean el cloruro de 2-yodotiofen-3-carbonilo y la 3'.4'—dicloro— 1,1'-
bifenil-2-amina como productos de partida, podri representarse ¢l desarrollo del
procedimiento (a) segiin la invenciénpor medio del esquema de férmulas siguiente.

i
L7 A 4
Ci C

c

Los derivados de 4cid os carboxflicos, necesarios como productos de partida
para la realizacién del procedimiento (a) segin la invencién estin definidos, en
general, por medio de la férmula (I). En ésta férmula (), A y Hal tienen
preferentemente, de forma especialmente o bien de forma muy especialmente
preferente aquellos significados que ya han sido citados como preferentes, como
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especialmente preferentes o bien como muy especialmente preferentes para éstos restos

en relacién con la descripciénde los compuestos de 1a férmula (I) segtn la invenci6n.

Preferentemente X' significa cloro o hidroxi.

Si se emplean el &ci do 2-yodotiofen-3-carboxflico y la 3',4'-d icloro-1,1'-
bifenil-2-amina como productos-de partida, en presencia de reactivos de copulaci6n, tal
como por ejemplo de diciclohexilcarbodiimida o si se genera el halogenuro de acilo in
situ, por cjemplo con PyBrop (hexafliorfosfato de bromo-tris-pirrolidino-fosfonio) o
con cloruro de oxalilo, podré representarse el desarrollo del procedimiento (a) segfin
la invenciénpor medio del esquema de frmulas siguiente.

(I%H o (I :

cl

Los derivados de 4cido carboxflico de la férmmia (IT) son conocidos y/o pueden
prepararse segiin procedimientos conocidos (Heterocycles 1993, 36, 1867).

Los derivados de anilina, necesarios ademfis como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (a) segfin la invencién, estdn definidos, en general, por
medio de 1a fémula (IIT). En ésta férmula (IIT), R, M y Z tienen preferentemente, de
forma especialmente 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 estos restos en relacién con la
descripciénde los compuestos de la férmla (I) segGn la invencién.

Los productos de partida de la férnula (IIT) son conocidos en su mayor parte
y/o pueden prepararse segn procedimientos conocidos (véanse por ejemplo las
publicaciones Bull. Korean Chem. Soc. 2000, 21, 165-166; Chem. Pharm. Bull. 1992,

06
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40, 240-244; Heterocycles 1989, 29, 1013-1016; J. Med. Chem. 1996, 39, 892-903;

Synthesis 1995, 713-16; Synth. Commun. 1994, 24, 267-272; Synthesis 1994, 142-

144; DE-A 27 27 416; EP-A 0 824 099; EP-A 0 737 682, WO 93/11117, WO

03/080628; EP-A 0 545 099, EP-A 0 589 301, EP-A 0 589 313 y WO 02/38542).
También es posible preparar, en primer lugar, los derivados de anilina de la

férmula (II1-a)
O

z
en la que M y Z tienen los significados anteriormente indicados y éstos se hacen
reaccionar, en caso dado, a continuaciéncon halogenuros de 1a férmula (X1IT)
R—x" (XI)
en la que R* y X® tienen los significados anteriormente indicados, en presencia de una
base y en presencia de un diluyente. [Son vélidas, de manera correspondiente, las
condiciones para la reacciénde! procedimiento (i) segtin la invencién].
Los derivados de anilina de la féroula (II1-b)

Hz"@ (Ii-v)

>

en la que

M tiene los significados anteriormente indicados y

Z>*  significa alquilo con 1 a 20 étom o8 de carbono monosubstituido por alquiltio,
por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por halégenoalquiltio, por haldgenoalquisulfinilo, por
hal6genoalquilsulfonilo, por halégenoalcoxi, por halégenoalquilamino, por
halégeno-dialqiilamino,

I
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se obtiene por ejemplo segtin el esquema 1 siguiente:

()]
o.N’@ (1 O.N’@ @ o,n’@ H=2*¢ o,n’@ @) H,N@
2% o 22" Noun 2 & 2

En cste esquema 1, Z** tiene los significados anteriormente indicados. Z*®
significa alquilo con 2 a 20 4 tomos de carbono insubstituido, Z*< significa alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino, halégenoalquiltio,
halégenoalquilsulfinilo, halégenoalqilsulfonilo, balégenoalcoxi, haldgenmlquilamino o
halégeno-dialqilamino. X significa cloro, bromo o yodo. Los intervalos preferentes,

indicados para Z°, son vélidos, de manera correspondiente, para los significados
empleados en éste caso.

Los derivados de anilina de la f6rmula (III-¢)

H
H,NQ (I<c)

en la que Z*P significa alquilo con 1 a 20 fitom os de carbono substituido una o varias
veces por halégeno, se obtienen por ejemplo segfin el esquema 2 siguiente:

wwff “’ «?x e

(S) ® n"-m. (10)

R R B
Apiie
* ir R R N
e
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En éste esquema 2, Z*° tiene los significados anteriormente indicados. Z*E

sipnifica alquilo con 1 a 19 ftom os de carbono substituido una o varias veces por
halégeno. Z*F significa alquilo con 1 a 17 & tomos de carbopo substituido una o varias
veces por halégeno. R™® significa flGor, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o
trifldormetilo. R’ significa hidrégenoo metilo. SG significa un grupo protector, por
¢jemplo Piv  (terc.-butilcarbonilo), Boc  (terc.-butoxicarbonilo-), Cbz
(benciloxicarbonilo-), triflioracetilo-, Fmoc (9-fifiorenilmetoxicarbonilo-) o Troc
(2,2,2-tricloroetoxicarbonilo-). R" significa alquilo con 1 a 4 fdtom os de carbono,
preferentemente significa metilo o etilo.

Los intervalos preferentes indicados para Z* y R’ son vilidos
corresporlientemente para los significados empleados en éste caso.

Procedimiento (b)

Si se emplean la N~(2-bromofenil)-2-yodotiofen-3-carboxamida y el 4cid o 3,4-
diclorofenilborérico como productos de partida, asf como un catalizador, podré
representarse el desarrollo del procedimiento seglin la invencién (b) por medio del
esquema de férmulas siguiente.

HOL__OH , @
QT = A

Las hal6genocarboxamidas, necesariss como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (b) segdn la invencién estin definidas, en general, por
medio de la férmula (IV). En ésta férmula (IV), A, Hal, R y M tienen preferentemente,
de forma especialmente prefereote o bien de forma mmy especialmente preferente
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aquellos significados que ya han sido citados como preferentes, como especialmente

preferentes o bien como muy especialmente preferentes para €stos restos en relaci6n
con la descripciénde los compuestos de la férmla (T) segGn la invencién X* significa
bromo o yodo.

Las hal6genocarboxamidas de 1a férmula (TV) no son conocidos todavia. Estas
constituyen, a modo de compuestos quimicos nuevos, igualmente un objeto de la
presente solicitud. Estas se obtienen, si

i) se hacen reaccionar derivados de 4cidos carboxflicos de la férmula (IT)

H~— ] X' an
A Hal

en la que A, Hal y X' tienen los significados anteriormente indicados,
con halégenoanilias de la férmla (XIV),

O R-

R X
en 1a que R, M y X* ticnen los significados anteriormente indicados,
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente
de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de éc ido y, en caso
dado, en presencia de un diluyente.

Los derivados de é&cid os carboxflicos de la forrmla (II), necesarios como
productos de partida para la realizaciéndel procedimiento (j) segtn la invencién, han
sido descritos ya en relaciéncon ¢l procedimiento (a) segtin la invencién.

Las halégenoarlinas, necesarias ademés oomoproductosdepmida[;arala
realizaci6n del procedimiento (j) segiin la invencién, estfin definidas, en general, por
medio de 1a férmla (XIV). En ésta férmula (XIV), R, M y X" tienen preferentemente,
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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 éstos restos en relacién
con Ja descripcitn de los compuestos de la férmla (I) segtn la invencif o bien de los
compuestos de partida de la férmula (T1I).
Las halégenoanilinas de la férmula (XIV) son productos quimicos para sfntesis
adquiribles en el comercio o pueden prepararse segin procedimientos conocidos.
También es posible preparar, en primer lugar, hal6genoanilnas de la formla

(XIV-a)
H,N’@ XIV-a)

X
en la que M y X tienen los significados anteriormente indicados y éstas se hacen
reaccionar en caso dado, a continuacién, con halogenuros de la férmla (XIII)
R—x" Xy
en la que R* y X® tienen los significados anteriormente indicados, en presencia de una
base y en presencia de un diluyente. [Son vé lidas de manera correspondiente las
condiciones para la reacciéndel procedimiento (i) segin la invencién].

Los derivados del écido bor6rco, necesarios ademéis como productos de
partida para la realizacién del procedimiento (b) segin la invenci(n, esth n definidos, en
general, por medio de 1a férmla (V). En ésta férmula (V), Z' tiene 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 Z' en relacién con la
descripciénde los compuestos de 1a formula (T) segiin la invencién. G' y G* significan,
respectivamente, hidrégenoo conjuntamente significan tetrametiletileno.

V2
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Los derivados del 4cid o borénicode la férmula (V) son conocidos y/o pueden

prepararse segin procedimientos conocidos (véanse por ejemplo las publicaciones WO
01/90084 y US 5,633,218).
Procedimiento (c)

Si se emplean el fcido (2-{[(2-yodo-3-tienil)carboniljamino}fenil)bor6nico y el
4-bromo-1,2-diclorobenceno como productos de partida asf como un catalizador,
podré representarse el desarrollo del procedimiento (c) segtn Ia invenciénpor medio
del esquema de frmulas siguiente.

Los derivados del 4ci do borénico, necesarios cono productos de partida para la .

realizacién del procedimiento (c) seglin la invenciénestin definidos, en general, por
medio de la férnula (VI). En ésta férmula (VI), A, Hal, R y M 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 éstos restos en relacién
con la descripcién de los compuestos de la fémula (I) segfin la invencién. G’ y G*
significan, respectivamente, hidrégenoo, conjuntamente, significan tetrametiletileno.

Los derivados del 4cido borérico de la férmula (VI) no son conocidos todavia.
Estos son compuestos quimicos nuevos y copstituyen igualmente un objeto. de la
presente solicitud, Estos se obtienen si

k) se hacen reaccionar derivados de 4cidos carboxflicos de la férmula (IT)
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A Hal

en la que A, Hal y X? tienen los significados anteriormente indicados,
un derivado del écido anilinobordico de la férmula(XV)

0

B
G0 o-c* (xv)

en la que R, M, G’y G* tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente
de condensacin, en caso dado en presencia de un agente aceptor de fic ido y, en caso
dado, en presencia de un diluyente.

Los derivados de fcid os carboxflicos de la f6rmula (II), necesarios como
productos de partida para la realizaciéndel procedimiento (k), han sido descritos ya en
relaciéncon el procedimiento (a) segfin la invenci6n.

Los derivados del &c ido anilinobor6nico necesarios, ademés, como productos
de partida para la realizaciéndel procedimiento (k) segfin 1a invencién,esthn definidos
engeneral.pormeditl)dclaférmnla(XV).Enémférmﬂa(XV).RyMtiencn
preferentemnente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citados comeo
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relacion con la descripeién de los compuestos de la
férmula () seghn la invencién. G’ y G' significan, respectivamente, hidrégeno o,
conjuntamente, significan tetrametiletileno.

Los derivados del #cid o anilinoborfrico de la férmula (XV) son pro;luctos



7
53 | l
quim icos para sintesis conocidos o pueden obtenerse segiin procedimientos conocidos. -

También es posible preparar, en primer lugar, derivados del #cido
anilinoborérico de la fomula (XV-a)

o
(XV-a)

co"™ogt
en la que M, G' y G* tienen los significados anteriormente indicados y éstos se hacen
reaccionar en caso dado, a continuacién,con halogenuros de 1a férmula (XIIT) |
R—x* X
en la que R* y X® tienen los significados anteriormente indicados, en presencia de una
base y en presencia de un diluyente. [Son vfilidas, de manera correspondiel;te. las
condiciones para la reacciéndel procedimiento (i) segfin la invencién].

Los derivados de fenilo, necesarios ademés como productos de partida.pa.ra la
realizacién del procedimiento (c) segln la invencién estdn definidos, en general, por
medio de la formula (VII). En ésta fornula (VII), Z' tiene preferentcmente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy cspecialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados como preferentes, como especiaimente preferentes
o bien como muy especialmente preferentes para Z' en relacién con la descripciénde
los compuestos de 1a fémula (T)-segiin la invencién. X* significa cloro, bromo, yodo o
sulfato de trifliormetilo.

Los derivados de fenilo de la férmula (VII) son productos quimicos para
sintesis conocidos.

Procedimiento (d)

Si se emplean la N-(2-bromofenil)-2-yodotiofen-3-carboxamida y ¢l 4-bromo-

1,2-diclorobenceo como productos de partida asf como un catalizador y | el
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4,4,4'4'5,5,5' 5 -octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano podré representarse el

desarrollo del procedimiento (d) segin la invenciénpor medio del esquema de férmlas
siguiente,

Q(m"@ @ —iﬁf-'fﬁ (Ilz

5 Las halégenocarboxanidas de 1a formla (IV), necesarias como productos de

partida para la realizacién del procedimiento (d) segin la invencion, asf como los
derivados de fenilo de la férmula (VII) han sido descritos ya en relacién con los
procedimientos (b) y (c) seglin la invencién. '
El 4,4,4',4',5,5,5',5'-octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano necegario ademiis
10 para la realizaciéndel procedimiento (d) segin la invencién, es un producto quimico
para sintesis adquirible en el comercio.
Procedimiento (e)
Si se hidrogena, por ejemplo, la N-[2<1,3-dimetilbut-1-en-1-il)fenil]-2-
yodotiofen-3-carboxamida podri representarse el desarrollo del procedimiento (e)
15 segin la invenciénpor medio del esquema de féxnulas siguiente.

S 1 H'C -~ s I H’c
H,C CH, H,C CH

Las 2-halégemfuril/tienil-3-carboxamidas, necesarias como productos de
partida para la realizacitn del procedimiento (€) segiin la invencién, est n definidas, en
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general, por medio de la férmula (J-a). En ésta férmula (I-a), A, Hal, R y M 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 éstos restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (I) segfin la invencién.

x*

significa preferentemente significa alquenilo con 2 a 20 §tom os de carbono o
alquinilo con 2 a 20 #it omos de carbono substituidos respectivamente, en caso
dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por fiior, por
cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 2 6 &tom os de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 6 ftom os de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6
fitom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &t omos de carbono, por alquilamino
con 1 a 6 4tomos de carbono, por di{alquilo con 1 a 6 Atomos de
carbono)amino, por halégenoalqiltio con 1 a 6 fitomos de carbono, por
halégenoalquilsulfinilo con 1 a 6 ftomos de carbomo, por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 6 it omos de carbono, por halégenoalcosi con 1
a 6 itom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 & 6 dtom os de carbono,
por halégeno-di(alqilo con 1 a 6 itom os de carbono)amino, por -SiR*R’R™ y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, pudiendo estar substituida la
parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado de una hasta cuatro veces, de
forma igual o de formas diferentes por flGor, por cloro, por bromo, por yodo,
por alquilo con 1 a 4 itom os de carbono y/o por hal{genoalquilo con 1 a 4
itom os de carbono.

E_preierent alquemlo con 2 a 20 #to mos de
carbono o alquinilo con 2 a 20 ftomos de carbono substituidos
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respectivamente, en caso dado, por flGor, por cloro, por bromo, por yodo, por

alquiltio con 1 a 6 4tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 &tom os de
carbono, alquilsuifonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4
fitom 0s de carbono, por alquilamino con 1 a 4 &tom os de carbono, por
di(alquilo con 1 a 4 tom os de carbono)amino, por halégenoalquiltio con 1 a 4
ftom os de carbono, por halGgenoalquilsulfinilo con 1 a 4 dtom os de carbono,
por halégenoatjuilsulfonilo con 1 a 4 &t omos de carbono, por halégenmicoxi
con 1 a 4 ftom 0s de carbono, por hal@@enoalquilamino con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por halégenodi(alquilo con 1 a 4 f tomos de carbono)amino con,
regpectivamente, 1 hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo, por

-SiR'R’R¥, por ciclopropilo, por diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por
ciclopentilo o por ciclohexilo.

preferente alquenilo con 2 a 20 4 tomos
de carbono o alquinilo con 2 a 20 itom os de carbono.

Los compuestos de la féanula (I-a) son compuestos segin la invencit y pueden

prepararse seglin los procedimientos (a), (f), (g) o (h) segin la invencion.
Procedimiento (f)

Si se deshidrata por ejemplo la N-[2-@-hidroxi-1,3-dimetilbutil)fenil]-2-
por ejemp 6\__/

yodotiofen-3-carboxamida, podrf representarse el desarrollo del procedimiento (f)
segln 1a invenciénpor medio del esquema de fémulas siguiente.

7
[ W I%OH — (Il § ]
(sIlﬁ\H:c O S : I HCTN

HC” CH, HC” SCH,

Las hidroxialquilcarboxamidas, necesarias como productos de partida para la
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realizacién del procedimiento (f) segln la invencién, estin definidas, en general, por
medio de la féromla (VIII). En ésta fOrmula (VIO), A, Hal, R y M tienen
preferentemente, de forma cspecialmente preferente o bien de forma muy

especialmente preferente aquellos significados que ya han sido citadoe; como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especinlménte )

preferentes para éstos restos en relacién con la descripci6n de los compueatos de la
férmula (T) segin la invenci6n.

x

significa preferentemente hidroxialquild con 2 a 12 Atom os de carbono
substituido, en caso dado, adicionalmente, de una hasta cuatro veces, de formia
igual o de formas diferentes por flior, por cloro, por bromo, por yodo, por
alquiltio con 1 a 6 itomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 itom os de
carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6 fitom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6
tom os de carbono, por alquilamino con 1 a 6 ftom os de carbono, por
di(alquilo con 1 a 6 4tom os de carbono)amino, por halégenoaliltio con 1 a 6
tom os de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 6 &tom os de carbono,
por halégenoatpilsulfonilo con 1 a 6 4t omos de carbono, por halégenalcoxi
con 1 a 6 &tom os de carbono, por hal(genoalquilamino con 1 a 6 4 tomos de
carbono, por hal6genodi(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)amino, por
-SiR*R°R" y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudiendo estar

substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado por halégenoy/o por
alquilo con 1 a 4 itom os de carbono.

hidroxietilo, hidroxipropilo,
hidroxibutilo, hidroxipentilo, hidroxihexilo, hidroxiheptilo, hidroxioctilo,
hidroxinonilo o hidroxidecilo, respectivaments de cadena lineal o de cadena
ramificada, enlazados, respectivamente, en cualquier punto, substituidos
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respectivamente, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de

formas diferentes por fldor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1
a 6 4tom os de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 dtom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a
4 4atom os de carbono)amino, por hal6genoalqiltio con 1 a 4 & tomos de
carbono, por balégenodquilsuifinilo con 1 a 4 &tom os de carbono, por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, por halégenoalcosi con 1
a 4 ftom os de carbono, por hal6genoalquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono,
por halégeno-di(alqulo con 1 a 4 4tomos de carbono)amino con
respectivamente 1 hasta 9 #dtom os de fldor, de cloro y/o de bromo, por
-SiR*R°R"®, por ciclopropilo, por diclorociclopropilo, por ciclobutilo, por
ciclopentilo o por ciclohexilo.

Los compuestos de 1a fémula (VIII) no son conocidos todavia y constituyen a

modo de compuestos nuevos, igualmente, un objeto de la presente solicitud.

Se ha encontrado, también, que las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de la

férmula (VII) tienen propiedades microbicidas muy buenas y que pueden emplearse
para la lucha contra los microorganismos indeseables tanto en la proteccifn de las
plantas como también en la protecciénde los materiales.

Las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de la férmula(VII) se obtienen, si
se hacen reaccionar derivados de fcidos carboxilicos de la férmula (II)

H /' X' (m
A Hal

la que A, Hal y X' tienen los significados anteriormente indicados,
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con derivados de hidroxialquilanilina de la férmla (XVI)

o
R X (XVI)

ea la que R, M y X* ticnen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, encasodadoenpresenciadeunagehte

de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de 4c ido y, en caso

dado, en presencia de un diluyente.

Los derivados de fcid os carboxflicos de la fdrrmla (II), necesarios como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (I) segfin la invenci6n han
sido descritos ya en relaciéncon el procedimiento (a) segn la invenci6n.

Los derivados de hidroxialquilanilina, necesarios ademds como productos de
partida para la realizacitn del procedimiento (I) segiin la invencin, estin definidos,
general, por medio de la férmula (XVI). En ésta féroula (XVI), R, M y X* tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmente preferente aquellos significados ¢ue ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relaciéncon la descripciénde los compuestos segtin la
invenciénde las féromlas (I) o bien (VIII).

Los derivados de hidroxialquilanilina de Ia férmula (XVT) son conocidos y/o
pueden obtenerse segfin métodos conocidos (véanse por ejemplo las publicaciones US
3,917,592 o EP-A 0 824 099).

También e¢s posible preparar, en primer lugar, los derivados de
hidroxialquilanilina de la férmula (XVI-a)
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x*
enlaqueMyK’tienmlossigniﬁcadosanterionnenmindinadosyéumsehac;m
reaccionar en caso dado, a continuacién, con halogenuros de la férmmla (XIII)

R—x (X1
en la que R* y X® tienen los significados anteriormente indicados, en presencia de una
base y en presencia de un diluyente. [Son vé lidas de manera correspondiente las
condiciones para la reacciéndel procedimiento (i) segiin la invencién].
Procedimiento (g)

Si se emplean, por ejemplo, la N-(2-bromofenil)-2-yodotiofen-3-carboxamida y
el 3-metilbut-1-ino como productos de partida, asi como un catalizador, podrd
represcntarse el desarrollo del procedimiento (g) segin la invencién por medio del
esquema de formlas siguiente.

N,@ T o (ﬂ : j
qﬂ\ﬂ ar :,clcu, - Her N I
H,C™ "CH,

Las halégenocarboxamidas de la férmula (TV), necesarias como productos de
pertida para la realizacith del procedimiento (g) segfn la invencién, han sido descritas
ya en relaciéncon el procedimiento (c) segdn la invenci6n.

Los alquinos, necesarios ademés como productos de partida para la realizacién
del procedimiento (g) seg(in la invenci6n, estin definidos, en general, por medio de la
formula (IX).
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significa preferentemente alquilo con 2 a 10 4t omos de carbono substituido, en

caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
fidor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 a 6 ftom os de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 étom os de carbono, por alquilsulfonilo
con 1 a 6 4tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &tom os de carbono, por
alquilamino con 1 a 6 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a 6 4to mos de
carbono)amino, por hal6genoalquiltio con 1 a 6 4tomos de carbono, por
hal6genoalquilsulfinilo con 1 a 6 ftomos de carbono, por
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 6 &t omos de carbono, por halégenoalcos con 1
a 6 itom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 a 6 4tom os de carbono,
por halégeno-di(alquilo con 1 a 6 ftom os de carbono)amino, por -SiR*R’R¥ y/o

por cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudiendo estar substituida [a
parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado por halégeno y/o pa alquilo con 1
a 4 itom os de carbono.

etilo, propilo, butilo, pentilo,
hexilo, heptilo o octilo, respectivamente de cadena lineal o de cadena
ramificada, respectivamente enlazados sobre cualquier punto, substituidos
respectivamente, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de
formas diferentes por fldor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1
a 6 4tom os de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 fitom os de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 ftom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 itom os de carbono, por di(alquilo con 1 a
4 ftom os de carbono)amino, por halégenoalqiiltio con 1 a 4 & tomos de
carbono, por halégenodquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por
haldgenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, por halégenoalcoi con 1
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a 4 itom os de carbono, por hal6genoalquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono,

por halégeno-di(alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono)amino con

respectivamente 1 hasta 9 ftom os de fiGor, de cloro y/o de bromo, i)or

-SiR*R°R"®, por ciclopropilo, por diflGorciclopropilo, por ciclobutilo, por

ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

Los alquinos de la f&mula (IX) son productos qufmicos para sintesis
conocidos.

Los alquenos, necesarios ademés, alternativamente, como productos de partida
para la realizacién del procedimiento (g) segfin la invencién, estin definidos, en
general, por medio de la férmula (X).

G, G’y G' significan, independientemente entre s{ preferentemente respectivamente
hiir{geno o alquilo substituido respectivamente, en caso dado, de una hasta cuatro
veces, de forma igual o de formas diferentes por fidor, por cloro, por bromo, por
yodo, por alquiltio con 1 a 6 & tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6
4 tomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6 & tomos de carbono, por alcoxi
con 1 a 6 4 tomos de carbono, por alquilamino con 1 a 6 4 tomos de carbono, por
di(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)amino, por haldgenoalquiltio con 1 a 6
4 tomos de carbono, por haldgenoalquilsulfinilo con 1 a 6 & tomos de carbono, por
hal@genoalquilsulfonilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 6
f omos de carbono, haldgenoalquilamino con 1 a 6 & tomos de carbono, por
halégeno-di(alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono)amino, por -SiR'R’R™ y/o por
cicloalquilo con 3 a 6 4 tomos de carbono, pudiendo estar substituida la parte
cicloalquillo, por su parte, en caso dado, por haldgeno y/o por alquilo con 1 a 4
f tomos de carbono y el niimero total de los 4 tomos de carbono de 1a parte de 1a
molécula de cadena abierta no sobrepasa €l nfimero de 12.
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G G'yG' significan, independientemente entre sf (e forma especialmente

preferente respectivamente hidrégeno o etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo,
heptilo o octilo respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada,
enlazados respectivamente en cualquier punto, substitvidos en caso dado de una
5 hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por fltor, por cloro,
por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 a 6 4tom os de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4
ftom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 ftom os de carbono, por alquilamino
con 1 a 4 &tomos de carbono, por di(alquilo con 1 a 4 4t omos de
10 carbono)amino, por halégenoalquitio con 1 a 4 &tom os de carbono, .;;or
halégenoalquilsulfinilo comn 1 a 4 4tomos de carbomo, por
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por haldgenoalcox con 1
a 4 itom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 a 4 &tom os de carbono,
por haldgeno-di(alqilo con 1 8 4 &wmos de carbono)amino con
15 respectivamente 1 hasta 9 4tom os de flior, de cloro y/o de bromo, por
-SiR*R’R"®, por ciclopropilo, por difltGorciclopropilo, por ciclobutilo, por
ciclopentilo y/ o por ciclohexilo, no superando el nimero total de 4to mos de
carbono de 1a parte de la molécula de cadena abierta el ndimero de 12.
Los alquenos de la féroula (X) son productos quimico para sintesis conocidos.
20 Procedimiento (h)
Si se emplean la N-(2-acetilfenil)-2-yodotiofen-3-carboxamida y el yoduro de
trifenil(propil)fosfonio como productos de partida, podrd representarse el desarrollo
del procedimiento (h) seg(in la invenciénpor medio del esquema de férmulas siguiente:
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H,C chHI

gt -

7 WY+ GH 1 peoxcHs, G N

SN 0P ey, G H STN e Ny,

Las cetonas, necesarias como productos de partida para la realizacién del

procedimiento (h) segfin la invencién estin definidas, en general, por medio de la
férnula (XI). En ésta férnula (XT), A, Hal, R y M 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 ésios restos en relacién con la
descripciénde los compuestos de la férmla (I) segiin la invenci6n,

G’

G!

significa preferentemente alquilo con 2 a 10 4t omos de carbono substituido en
caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
fltor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 a 6 fitom os de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 ftom os de carbono, por alquilsulfonilo
con 1 a 6 §tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6 4tom os de carbono, por
alquilamino con 1 a 6 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a 6 4to mos de
carbono)amino, por hal6genoalqultio con 1 a2 6 4tomos de carbono, por
hal6genoalquilsulfinilo con 1 a 6 - ftomos de carbono, por
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 6 it omos de carbono, por hal6genoalcoi con 1
4 6 dtom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 a 6 4tom o8 de carbono,
por halégeno-di(alquilo con 1 a 6 &tom os de carbono)amino, por -SiR'R’R™ y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudiendo estar substituida la
parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado por halégeno y/o pa alquilo con 1
a 6 &tom os de carbono.

significa de forma cspecialmente preferente etilo, propilo, butilo, peatilo,

\

\

7
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hexilo, heptilo u octilo, respectivamente de cadena lineal o de cadena

ramificada, enlazados respectivamente en cualquier punto, substituidos
respectivamente en caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de
formas diferentes por flor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1
a 6 dtom os de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 dtom os de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a
4 ftomos de carbono)amino, por halégenoalquiltio con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por halégenodquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono, .por
hal6égenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono, por halégenoalcox con 1
a 4 4t omos de carbono, por halégencalilamino, por halégeno-di(alqile con 1
a 4 ftom os de carbono)amino con respectivamente 1 hasta 9 4tom os de fidor,
de cloro y/o de bromo, por -SiR'‘R°RY, por ciclopropilo, por
difliorciclopropilo, por ciclobutilo, por ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

Las cetonas de la férmla (XT) no son conocidas todavia. Estas constimyen, a

modo de productoa quimicos nuevos, igualmente un objeto de la presente solicitud.
Estas se obtienen si

se hacen reaccionar derivados de icidos carboxflicos de la férmula (II)

H /’ X' )

A Hal

en la que A, Hal y X' tienen los significados anteriormente citados,
con cetoanilinas de la fémula (XVII)
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R,MyG® tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente

de condensacién, en caso dado en presencia de un agente aceptor de 4c ido y, en caso
dado, en presencia de un diluyente.

Los derivados de écid os carboxflicos de la féromla (II), necesarios como
productos de partida para la realizaciéndel procedimiento (m) segln la invencién, han
sido descritos ya en relaciéncon el procedimiento (a) segin la invencién. '

Las cetoanilinas, necesarias ademis como productos de partida para la
realizacidndel procedimiento (m) segfin la invencibnestén definidas, en general, por
medio de la formula (XVI). En ésta fémula (XVI), R, M y G’ tienen
preferentemente, de forma especialmente preferente o bien de forma muy
especialmentc preferente aquellos significados que ya han sido citados como
preferentes, como especialmente preferentes o bien como muy especialmente
preferentes para estos restos en relaciéncon la descripciénde los compuestos segiin la
invenciénde las f6roulas (T) o bien (XI).

Las cetoanilinas de la férmula (XVII) son productos quimicos para sfntesis
usuales (véanse por ejemplo las publicaciones J. Am. Chem. Soc. 1978, 100, 4842-
4857 o US 4,032,573).

También, es posible preparar, en primer lugar, derivados de
Moﬁﬂquﬂmﬂha de la f6rmula (XVII-a)
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HN (XVII-a)
o '

en la que M y G tienen los significados anteriormente indicados y hacer reaccionar a
éstas en caso dado, a continuacid, con halogenuros de la férnula (XIII)
R—x" oam)

en la que R* y X° tienen los significados anteriormente indicados, en presencia de unz

base y en presencia de un diluyente. [Son vé lidas de manera correspondiente las

condiciones para la reacciéndel procedimiento (i) segfin la invencién].

Los compuestos de fGforo, necesarios ademés como productos de partida para
la realizacién del procedimiento (h) segn la invenci6n, estin definidos, en general,
por medio de la férmula (XII).

G"Y  significa preferentemente alquilo con 2 a 10 4t omos de carbono substituido en
caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes por
fldor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1 a 6 fitom os de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 Atom os de carbono, por alquilsulfonilo
con 1 a 6 ftom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6 ftom os de carbono, por
alquilamino con 1 a 6 4tom os de carbono, por di(alquilo con 1 a 6 4to mos de
carbono)amino, por halégenoalquiltio con 1 a 6 &tomos de carbono, por
halégenoalquilsulfinilo con 1 a 6 4tomos de carbono, por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 6 4t omos de carbono, por haldgenoalcod con 1
a 6 fitom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 a 6 4tom os de carbono,
por halégeno-di(alqiilo con 1 a 6 itom os de carbono)amino, por -SiR'R'RY y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudiendo estar substituida 1a
parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado por halégeno y/o pa alquilo. conl
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a 4 4tom os de carbono.

significa de forma especialmente preferente etilo, propilo, butilo, pentilo,
hexilo, heptilo o octilo respectivamente de cadena lineal o de cadena
ramificada, enlazados respectivamente en cualquier punto, substituidos
respectivamente en caso dado de una hasta cuatro veces, de forma igual o de
formas diferentes por fldor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio con 1
a 6 étom os de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 dtom os de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por alquilamino con 1 a 4 itom os de carbono, por di(alquilo con 1 a
4 &tom os de carbono)amino, por halégenoalqiiltio con 1 a 4 4 tomos de
carbono, por halégenodquilsulfinilo con 1 a 4 ftomos de carbono, por
halégenoalqulsulfonilo con 1 a 4 &t omos de carbono, por halégenoalcos con 1
a 4 itom os de carbono, por halégenoalquilamino con 1 a 4 4tom os de carbono,
por hal@geno-di(alquilo con 1 a 4 dtmos de carbono)amino con,
respectivamente, 1 hasta 9 ftom os de fldor, de cloro y/o de bromo, por
-SiR*R’RY, por ciclopropilo, por diflGorciclopropilo, por ciclobutilo, por
ciclopentilo y/o por ciclohexilo.

significa preferentemente un agrupamiento -P*(CaskCl, -P*(CeHshBr,
-P*(CaHshI", -P(=0)(OCHa)s o -P(=0)(OCzHs)s.

Los compuestos del fédoro de la férmula (XII) son conocidos y/o pueden

prepararse segln procedimientos comocidos (véanse por ejemplo las publicaciones
Justus Licbigs Ann. Chem. 1953, 580, 44-57 o Pure Appl. Chem. 1964, 9, 307-335).
Procedimiento (i)

Si se emplean la N-[2{1,3-dimetilbutil)fenil]-2-yodotiofen-3-carboxamida y

cloruro de acetilo como productos de partida, podrd representarse ¢l desarrolio del
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procedimiento (i) segtn la invenciénpor medio del esquema de férnulas siguiente.

e E ayXs
HC on, Bae 5 NOT]ne oH,

! H,C

Las 2-halégemfuril/tienil-3-carboxamidas, necesarias como productos de
partida para la realizacifn del procedimiento (i) segiint la invencién, estin deﬁnidas, en
general, por medio de la férmula (I-b). En ésta férmmia (I-b), A, Hal, M y Z 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 éstos restos en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula (T) segtn la invencidn.

Los compuestos de ]a fémula (I-b) son compuestos de acuerdo con la invenciéa
y pueden prepararse segin los procedimientos (a) hasta (h).

Los halogenuros, necesarios, ademfis, como productos de partida para la
realizacién del procedimiento (i) segtn la invencifn, estfin definidos, en general, por
medio de la formula (XIII). En ésta férmula (XIII), R" tiene preferentemente, de forma
especialmente preferente o bien de forma muy especialmente preferente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
especialmente preferente o bien de manera muy ecspecialmente preferente para éste
resto en los compuestos de la formula (I-c). X* significa cloro, bromo o yodo.

Los halogenuros de la férmla (XTII) son conocidos.

Condiclones de la reaccifn

Como diluyentes para la realizaciénde los procedimientos (a), (j), (k) y (m),

scglin 1a invencién, entran en consideraci6ntodos los disolventes orgfn icos inertes. A
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¢stos pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos alifit icos, aliciclicos o

arométicos, tales como por ejemplo éter de petréleo, hexano, heptano, el ciclobexano,
el metilciclohexano, el benceno, el tolueno, xileno o decalina, hidrocarburos
halogenados, tales como por ejemplo clorobenceno, diclorobenceno, 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 tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxictano, el 1,2-dietoxietano o el anisol;
cetonas, tales como acetona, butanona, metil-isobutilcetona o ciclohexanona; nitrilos,
tales como acetonitrilo, propionitrilo, n- o i-butironitrilo 0 benzonitrilo; amidas, tales
como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacctamida, la N-metilformanilida, la
N-metilpirrolidona o la hexametilfésforotriarrida, sus mezclas con agua o agua pura.

Los procedimientos (a), (j), (k) y (m), segin la invenci6n, se Hlevan a cabo, en
caso dado, en presencia de un aceptor de fic ido adecuado. Como tales entran en
consideracion todas las bases inorghnicas u orgénicas 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, la
diisopropilamida de litio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de
potasio, el hidréxidode sodio, el hidréxdo de potasio, el acetato de sodio, el carbonato
de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, €l bicarbonato de sodio o
el carbonato de amonio asf como las aminas terciarias, tales como la trimetilamina, 1a
trietilamina, la tributilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la
piridina, la N-metilpiperidina, la N-metilmorfolina, [a N,N-dimetilaminopiridina, el
diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno
(DBU).
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Los procedimientos (a), (j), (k) y (m), seglin la invenci6n, se llevan a cabo, en

caso dado, en presencia de un agente de condensaciénadecuado. Como tales entran en
consideracién 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 fésforo, el tricloruro de
fésforo, el pentacloruro de f6sforo, el oxicloruro de fésforoo el cloruro de tionilo; los
formedores de anhfdridos tales como el cloroformiato de etilo, el cloroformiato de
metilo, el cloroformiato de isopropilo, el cloroformiato de isobutilo o el cloruro de
metanosulfonilo; las carbodiimidas, tal como la N,N'-diciclohexi lcarbodiimida (DCC)
u otros agentes de condensacionusuales, tales como ¢l pentéxic de f6sbro, el cido

polifésfoico, el N,N'-carbonildi imidazol, 1la  2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-
dihidroquinolina (EEDQ), la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o el
hexafldorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

Los procedimientos (a), (§), (k) v (m), seglin la invenci6n, 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 realizaciénde los procedimientos (a), (j),
(k), () y (m), segiin la invenci6n, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general
se trabaja a temperaturag desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas
desde 0°C hasta 80°C.,

Para la realizacién del procedimiento (a) segtin la invenci6n, para 1a obtencién de
los compuestos de la férmula (I), se emplean, por mol del derivado del 4cido
carboxflico de la férmmla (II), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente
desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de anilina de 1a férrmula (III).

Para la realizaciéndel procedimiento (j) segiin l1a invencibn, para 1a obtenciénde

S
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los compuestos de la férmmia (IV), se emplean, por mol del derivado del 4cid o

carboxflico de la férmula (II), en gencral, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente
desde 0,8 hasta 8 moles de la halégenoarilinade la férmula (XIV).

Para la realizacién del pocedimiento (k) segiin la invencién, para la ctencién de
los compuestos de la férmula (VI), se emplean, por mol del derivado del 4cid o
carboxflico de la férmmla (II), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente
desde 0,8 hasta 8 moles de derivado del 4cido anilinoborénico de la férmula(XV).

Para la realizaciéndel procedimiento (1) seg(in la invenci6n, para la obtenciénde
los compuestos de la fdmula (VII), se emplean, por mol del derivado del 4cid o
carboxflico de la férmla (IT), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente
desde 0,8 hasta 8 moles de derivado de hidroxialquilanilina de la férnula (XVT).

Para la realizaciéndel procedimiento (m) seglin la invencifn, para la obtencién
de los compuestos de la férmula (IX), se emplean, por mol del derivado del 4cid o
carboxflico de la férmla (II), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente
desde 0,8 hasta 8 moles de cetoanilina de Ia formula (XVI). '

Como diluyentes para la realizaciénde los procedimientos (b), (c) y (d), segfin
la invencién, entran en consideracién todos los disolventes orgén icos inertes. A éstos
pertenecen, preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos,
tales como, por cjemplo, el éter de petréleo, el hexano, el heptano, €l ciclohexano, €l
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los &teres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-t-amiléter, el dioxano, el
tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o anisol; los nitrilos, tales
como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-butiromitrilo o el benzonitrilo; las
amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-
metilformanilida, la N-metilpirrolidona o la hexametilfésforotiamida; los ésteres tales
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como €l acetato de metilo o el acetato de etilo; los sulfékidos, tal como el

dimetilsulféxicb; las sulfonas tal como el sulfolano; los alcoholes, tales como el
metanol, el etanol, el o- o iso-propanol, el n-, i-, sec.- 0 terc.-butanol, el etanodiol, el
propano-1,2-diol, el etoxictanol, el metoxietanol, el dietilenglicolmonometiléter, el
dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o ¢l agua pura.

Las temperaturas de la reaccién, para la realizacionde los procedimientos (bj,

(c) y (d) segtn la invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se

trabaja a temperaturas desde 0°C hasta 180°C, preferentemente a temperaturas desde
20°C hasta 150°C.

Los procedimientos (b), (c) y (d), segln la invencién, se llevan a cabo, en caso
dado, en presencia de un aceptor de 4cido adecuado. Como tales entran en
consideracidn todas las bases inorgéinicas u orgénicas usuales., A éstas pertenccen,
preferentemente, los hidruros, los hidréxdos, las amidas, los alcoholatos, los a_cetatos.
los fluoruros, los fosfatos, los carbonatos o los bicarbonatos de los metales
alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como por ejemplo el hidmro de sodio-.
1a amida de sodio, la diisopropilamida de litio, el metilato de sodio, el etilato de sodio,
el terc.-butilato de potasio, el hidréxilo de sodio, el hidréxidode potasio, el acetato de
sodio, el fosfato de sodio, el fosfato de potasio, el fluoruro de potasio, el fluoruro de
cesio, el carbonato de sodio, el carbonato de potasio, el bicarbonato de potasio, el
bicarbonato de sodio o el carbonato de cesio, as{ como las aminas terciarias, tales
como la trimetilamina, 1a trietilamina, 1a tributilamina, 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).

Los procedimientos (b), () y (d) segin la invencitn se llevan a cabo en
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presencia de un catalizador, tal como por gjemplo de una sal o de un complejo de

paladio. En este caso entran en consideracién, preferentemente, ¢l cloruro de paladio,
el acetato de paladio, el tetraquis-(trifenilfosfina)-paladio, el dicloruro de bis-
(trifenilfosfina)-paladio o el cloruro de 1,1'-bis(difenilfosfino)ferrocenopaladio(II).

También puede gencrarse un complejo de paladio en 1a mezcla de la reaccién, si
se afiaden, separadamente, a la mezcla de la reacciénuna sal de paladio y un ligando
complejo, tal como, por ejemplo, el trietilfosfano, el tri-terc.-butilfosfano, el
triciclohexilfosfano, el 2-(diciclohexilfosfano)-bifenilo, el 2-(di-terc.-butilfosfano)-
bifenilo, el 2-(diciclohexilfosfano)-2'(N,N-dimetilamino)-bifenilo, el trifenilfosfano,
el tris-(o-tolil)-fosfano, el 3-(difenilfosfino)bencenosulfonato de sodio, el tris-2-
(metoxifenil)-fosfano, el  2,2'-bis-(difenilfosfano)-1,1'-binaftilo, el 1,4-bis-
(difenilfosfano)-butano, el 1,2-bis-(difenilfosfano)-etano, el 1,4-bis-
(diciclobexilfosfano)-butano, el  1,2-bis-(diciclohexilfosfanc)-etano, el  2-
(diciclohexilfosfano)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, el bis(difenilfosfino)ferroceno o
el fosfito de tris-(2,4-terc.-butilfenilo).

Para la realizacién del pocedimiento (b) segiin la invencién, para la dtencién de
los compuestos de 1a fomula (I), se emplean, por mol de la halégenocartoxamida de la
férmla (IV), general, desde 1 hasta 15 moles, preferentemente desde 2 hasta 8
moles de derivados del 4cido borénicode la férnula (V).

Para la realizacién del procedimiento (c) segtin la invencifn, para la obtencién de
los compuestos de la fomula (I), se emplean, por mol del derivado del 4cido bor6nico
de la formila (VI), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente desde 0,8
hasta 8 moles del derivado de fenilo de la férmmla (VII).

Para la realizacién del pocedimiento (d) segin la invencién, para la cbtencién de
los compuestos de 1a fornula (I), se emplean, por mol de la balégenocartoxamida de 1a

{\J&
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férmula (IV), en general, desde 0,8 hasta 15 moles, preferentemente desde 0,8 hasta §

moles del derivado de fenilo de la férmula (VII) y desde 0,8 hasta 15 moles,
preferentemente desde 0,8 hasta 8 moles de 4,4,4° 4" 5,5,5' 5'-octam  etil-2,2'-
bis-1,3,2,dioxaborolano.

Como diluyentes para la realizaci6n del procedimiento (€) segfin la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifé ticos o aliciclicos, tales com o, por ejemplo, el
éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el metilciclohexano o la
decalina; los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el ,
el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietanc o el 1,2-
dietoxietano; 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, sus mezclas
con agua o el agua pura.

El procedimiento (e) seglin la invencién se lleva a cabo en presencia de un
catalizador. Como tales entran en consideracita todos los catalizadores, que sean
utilizados usualmente para las hidrogenaciones. De manera ejemplificativa pueden
citarse: niquel Raney, p aladio o platino, en caso dado sobre un material de soporte, tal
como, por ejemplo, carb6nactivo

Las temperaturas de la reacciénen la realizaci6éndel procedimiento (€), segiin la
invencién, pueden variar dentro de amplios Mmites. En general sc trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, prefercntemente a temperaturas desde 20°C
hasta 100°C.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (f) segln la invencién,
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
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preferentemnente, los hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o arométicos, tales como,

por cjemplo, 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-t-butiléter, el , el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrabidrofurano, el 1,2-dimetoxictano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol, las cetonas, tales como la acetona, la butanona, la metil-
isobutilcetona o la ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el
propionitrilo, el n- o i-butironitrilo o el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-
dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, 1la N-metilformanilida, la N-
metilpirrolidona o la hexametilfésforotriamida; los ésteres tales como el acetato de
metilo o el acetato de etilo; los sulf6xilos, tal como ¢l dimetilsulféxido;las sulfonas tal
como el sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el - o iso-propanol,
el n-, i-, sec.- o terc.-butanol, el ctanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el
metoxictanol, el dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas
con agua o el agua pura.

El procedimiento (f) segin la invencién se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de un 4cid 0. Como tales eniran en consideracién todos los &cid os
inorgén icos y orgfnico s asf como los icidos de Lewis, asf como también todos los
ficidos polimeros. A estos pertenecen, por ejemplo, el cloruro de hidrégno, el icido
sulfirico, el &cidos fosférico, el 4cid o fémico, ¢l 4cido acético, el écido
trifluoracético, el écid o metanosulfénico, el 4c ido trifluormetanosulfénto, el dcido
toluenosulfénico, el trifluoruro de boro (también como eterato), e} tribromuro de boro,

el tricloruro de aluminio, el tetracloruro de titanio, el ortotitanato de tetrabutilo, el
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cloruro de cinc, el cloruro de hierro(Ill), el pentacloruro de antimonio, los

intercambiadores de iones icidos, las arcillas dcidas y el gel de sflice &ci do.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (f), segfin Ia
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde 0°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C hasta
100°C.

Como diluyentes para la realizacidndel procedimiento (g) segfin 1a invencién,
eotran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-
butironitrilo o el benzonitrilo o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamnida, la  N-metilformanilida, la  N-metilpirrolidona o
lahexametilfésforotiamida.

El procedimiento (g), segln la invencif, se lleva a acabo en presencia de un
aceptor de fcido adecuado. Como tales entran en consideraciém todas las bases
inorgén icas u orgén icas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros,
los hidr6idos, Ias 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, 1a amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, cl hidréxdo de sodio, el hidréxido de potasio, el
hidr6xdo 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, €l bicarbonato de
potasio, el bicarbonato de sodio o el carbonato de amonio, asf como las aminas
terciarias, tales como la trimetilamina, la trietilamina, la tributilamina, la N,N-
dimetilanilina, la N,N-dimetilbencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, 1la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el

(8
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diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno (DBU).

El procedimiento (g) segln la invenciénse lleva a cabo en presencia de uno o
de varios catalizadores.

Para ello son adecnadas sales y complejos de paladio. En este caso entran en
consideracién, prei’erentcmente, el cloruro de paladio, ¢l acetato de paladio, el
tetraquis-(trifenilfosfina)-paladio o el cloruro de bis<(trifenilfosfina)-paladio. También
puede generarse un complejo de paladio en la mezcla de la reacci6n, si se afiadena la
mezcla de la reaccitn, separadamente, una sal de paladio y un ligando complejo.

Como ligandos entran en consideracién, preferentemente, los compuestos
organofosforados, De maners ejemplificativa pueden citarse: la trifenilfosfina, la tri-o-
tolilfosfina, el 2,2'-bis(difenilfosfino)-1,1'-binaftilo, el diciclohexilfosfinobifenilo, el
1,4-bis(difenilfosfino)butano, el  bisdifenilfosfinoferroceno, el  di(terc.-
butilfosfino)bifenilo, el di(ciclohexilfosfino)bifenilo, el 2-diciclohexilfosfino-2°-N,N-
dimetilaminobifenilo, la triciclohexilfosfina, la tri-terc.-butilfosfina. También puede
desistirse de los ligandos.

El procedimiento (g) segfin la invencién se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de otras sales metélicas, tales como las sales de cobre, por ejemplo, el
yoduro cuproso(]).

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (g), segﬁn la
invencifn, pueden variar dentro de amplios limites. En peneral se trabaja a
temnperaturas desde 20°C hasta 180°C, preferentemente a temperaturas desde 50°C
hasta 150°C.

Para la realizacién del pocedimiento (g) segln 1a invencién, para la dtencién de
los compuestos de ia fémula (I), se emplean, por mol de la halégenocartoxamida de la
férmla (IV), en general, desde 1 hasta 5 moles, preferentemente desde 1 hasta 2

\AR
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moles de alquino de la férmula (IX) o de alqueno de la férmula (X).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (h) segin 1a invencidn,
entran en consideracién todos los disolventes orgfnicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por cjemplo, el éter de petrfleo, ¢l hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados tales como, por cjemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el teﬁ-aclorometxno, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el , el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionilrilo.' eln-o
i-butironitrilo o el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimnetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o Ila
hexametilfGsforotiamida; los ésteres tales como el acetato de metilo 0 el acetato de
etilo; los sulf6xics, tal como el dimetilsulféxdo; ias 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 ctoxietanol, el metoxietanol, el
dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter.

El procedimiento (h), segiin la invenci6n, se lleva a cabo en presencia de un
aceptor de fcido adecuado. Como tales entran en consideracita, usualmente bases
fuertes. A estas pertenecen, preferentemente, los hidruros, los hidréxidas, las amidas,
los alcoholatos de los metales alcalinotérreos o de los metales alcalinos o los
compuestos hidrocarbonados de los metales alcalinos, tales como, por ejemplo, el
hidruro de sodio, el hidréxidode sodio, el hidr&kido de potasio, 1a amida de sodio, la
diisopropilamida de litio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de
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potasio, el metil-litio, el fenil-litio o el butil-litio,

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (h), segtin la
invencién, pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 150°C, preferentemente a temperaturas desde -30°C
hasta 80°C.

Para la realizaci6n del pocedimiento (h) seglin la invencién, para la dxtencién de
los compuestos de la féxmula (I), se emplean, por mol de 12 cetopa de la férmila (XI),
en peneral, desde 1 hasta 5 moles, preferentemente desde 1 hasta 2 moles de
compuesto del fésforode la férmula (XII).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (i) segin la invencién
entran en consideracién todos los disolventes orgéinicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, alicfclicos o aromiticos, tales como,
por ejemplo, el éter de petrdleo, 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 tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o ¢l anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, 1a N,N-
dimetilacetamida, 1a  N-metilformanilida, 1la N-metilpirrolidona o la
hexametilfésforotiamida.

El procedimiento (i) segiin la invenci6n se lleva a cabo en presencia de una
base. Como tales entran en consideracién todas las bases inorgdnicas u orgfinicas
usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros, los hidrévidos, las amidas,
los alcoholatos, los acetatos, los carbonatos o los bicarbonatos de los metales
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alcalinotérreos o de los metales alcalinos, tales como, por ejemplo, el hidruro de

sodio, 1a 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 hidréxicb 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, as{ como las aminas terciarias, tales como la
trimetilamina, 1a trietilamina, la tributilamina, 1la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-
bencilamina, 1a 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 realizaciéndel procedimiento (i), segin la
invencién, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C, preferentemente a temperaturas desde

"20°C hasta 110°C.

Para la realizaciéndel procedimiento (i), segtin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la f6rm11a' (D), se emplean, por mol de 2-halégenofuril/tieni-3-
carboxamida de la férmula (I-b), en general, desde 0,2 hasta 5 moles, preferentemente
desde 0,5 hasta 2 moles halogenuro de la férnmla (XIII).

Condiclones de 1a reacciénpara los procedimientos (1) hasta (4) del esquema 1:

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (1) el esquema 1,
entran en consideracién todos los disolventes orginicos inertes. A estos peneneéen.
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por ejemplo, el éer de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, ¢l benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados tales como, por ejemplo, el clorobenceno, el diclorobenceno, el
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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 tetrabidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
dietoxietano o ¢l anisol o Jas amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, 1a  N-metilformanilida, la  N-metilpirrolidona o 1Ia
hexametilfésforotiamida; los alcoholes, tales como el metanol, el ctanol, el iso-
propanol.

El procedimiento (1) del esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un agente
reductor adecuado. Como tales entran en consideracién todos agentes reductores
inorgén icos u orgdnico s usuales. 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 i:omplejos. tales como, por ejemplo, hidruro de litio y
de aluminjo, ¢l borohidruro de sodio, el cianoborohidruro de sodio, el hidruro de
diisobutilaluminio, el borano, el diborano o los complejos de borano, tal como, por
cjemplo, el borano-piridina, los silanos, tal como, por ejemplo, el trictilsilano, los
metales, tales como, por ejemplo, el sodio, el litio, el cinc, el hierro o el hidrégeno.

El procedimiento (1) en ¢l esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un 4cido
adecuado o de un 4cido de Lewis. Como tales entran en consideracin todos los
ficidos/4cido s de Lewis empleables usualmente para tales reducciones realizadas por
medio de dcidos/icidos de Lewis. De manera ejemplificativa pueden citarse ¢l dcido
clorhfdrico, el &cido acético, el Acido trifluoracético, el trifluoruro de boro o los
trifluoruros de boro complejos tal como, por ejemplo, el eterato de trifluoruro de boro,
el tricloruro de aluminio, el tricloruro de cerio, compuestos del titanio inorgénicos u
orginicos tal como, por ¢jemplo, el tetracloruro de titanio, el tetraisopropilato de
titanio.
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El procedimiento (1) en el esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un

catalizador. De manera ejemplificativa pueden citarse metales o sales metflicas,
especialmente metales de transiciéno sus sales, tales como, por ejemplo, el platino, el
paladio, ¢l nfquel (niquel Raney), el iridio, el rodio, el osmio, el hie;ro, ¢l rutenio, el
cobalto. Estos metales o bien las sales metflicas pueden estar enlazados o aplicados en
caso dado, también, sobre resinas o sobre superficies 0 bien sobre materiales de
soporte (por ejemplo carbones),

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (1) en el
esquema 1, 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 agentes reductor, la presién en el

procedimiento (1) en el esquema 1, puede variar dentro de amplios lfr'n ites. En gencni

s¢ trabaja a presiones comprendidas entre 1 bar y 300 barcs, preferentemente
comprendida entre 1 bar y 100 bares.

Para la realizaci6éndel procedimiento (1) en el esquema 1, se emplean, por mol
de educto, en general, desde 0,2 hasta 10 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 5
moles del agente reductor.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (2) en el esquema 1,
entran en consideracidn todos los disolventes orghnicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiiticos, aliciclicos o aromfiticos, tales como,
por ejemplo, el éter de petrGleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados tales como, por ejemplo, ¢l clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
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los éteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-

terc.-amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxictano, el 1,2-
dietoxietano o el anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida, 18  N-metilformanilida, Ja  N-metilpirrolidona o la
hexametilfésforotiamida.

El procedimiento (2) en el esquema 1, se lleva a cabo, en caso dado, en

presencia de un aceptor de ficido adecuado. Como tales entran en consideraciéntodas -

las bases inorgh nicas u orgén icas usuales, A éstas pertenccen, preferentemente, los
hidruros, los hidr6xids, 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, e! metilato de sodio, el etilato de
sodio, el terc.-butilato de potasio, el hidréido de sodio, el hidréxido de potasio, el
hidrésido de amonio, ¢l acetato de sodio, el acetato de potasio, ¢l 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 amonio, asf como las aminag
terciarias, tales como la trimetilamina, la trictilamina, la tributilamina, la N,N-
dimetilanilina, la N,N-dimetil-bencilamina, la piridina, la N-metilpiperidina, la N-
metilmorfolina, la N,N-dimetilaminopiridina, ¢l diazabiciclooctano (DABCO), el
diazabiciclononeno (DBN) o el diazabicicloundeceno (DBU).

El procedimiento (2) en el esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un agente de
halogenacifn adecuado. Como tales eptran en consideracién todos los agentes de
halogenacién empleables usualmente para este tipo de reacciones de halogenacién. De

maners ejemplificativa pueden citarse los formadores de halogenuro tales como el -

fosgeno, el tribromuro de fésforo, el tricloruro de fdsforo, el pentacloruro de fésforo, el
oxicloruro de fésforo, el cloruro de oxalilo o el cloruro de tionilo; los formadores de
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anhfdridos 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 condensaci6n, tales corrp el pentéxidode fésforo, el
icido polifosfrico, el N,N’-carbonil diimidazol, 1z 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-
dihidroquinolina (EEDQ), la trifenilfosfina/tetracloruro de carbono o el
hexafldorfosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio.

El procedimiento (2) en el esquema 1 se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de un catalizador. De manera ecjemplificativa puede citarse 4-
dimetilaminopiridina, 1-hidroxi-benzotriazol o dimetilforrnamida.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacifn del procedimiento (2) en el
esquema 1, 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. |

Para 1a realizaci6éndel procedimiento (2) en el esquema 1, se emplean, por mol
de educto, en general, desde 0,2 hasta 10 moles, preferentemente desde 0,5 hasta 5
moles del agente de halogenacién.

Como diluyentes para la realizaci6n del procedimiento (3) en el esquema 1,
entran en consideraciéntodos los disolventes orginicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por cjemplo, el éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclobexano, 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 &teres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, el metil-
terc.-amiléter, el dioxano, el tetrabidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-
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dietoxietano o ¢l anisol o las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-

dimetilacetamida, 1la  N-metilformanilida, 1la  N-metilpirrolidona o 1la

El procedimiento (3) en el esquema 1, se lleva a cabo, en caso dado, en
presencia de una base. Como tales entran en consideraciéntodas las bases inorgén icas
u orgéin icas usuales. A éstas pertenecen, preferentemente, los hidruros, los hidrésdos,
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, 1a amida de sodio, el metilato de sodio, el etilato de sodio, el terc.-butilato de
potasio, €l hidréxilo 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, €l bicarbonato
de sodio o el carbonato de cesio, asf como las aminas terciariag, tales como la
trimetilamina, 1a trietilamina, la tributilamina, la N,N-dimetilanilina, la N,N-dimetil-
bencilamina, la piridina, 1la N-metilpiperidina, la N-metilmorfolina, la N,N-
dimetilaminopiridina, el diazabiciclooctano (DABCO), el diazabiciclononeno (DBN) o
el diazabicicloundeceno (DBU).

Las temperaturas de la reaccién en la realizacita del procedimiento (3) en el
esquema 1, 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 (3) en el esquema 1, se emplean, por mol
de educto, en general, desde 0,2 hasta 10 mol;as, preferentemente desde 0,5 hasta 5
moles de un compuesto de 1a formla H-Z*<.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (4) en el esquema 1,




10

15

20

87-
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes, A éstos pertenecen,

preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, alicfclicos o aromftico s, tales como
por ecjemplo éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciciobexano, el benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los éteres, tales como
dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el
tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxictano o el anisol; las amidas, tales
como la N,N-dimetilformamida, la N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, !a

N-metilpirrolidona o la hexametilfésfororiamida, los sulf6xdos, tal como el

dimetilsulf6xic; las sulfonas tal como sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol,
el etanol, el n- o iso-propanol, el n-, iso-, sec.- o terc.-butali-ol. 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 (4) en el esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un metal,
Como tales entran en consideracién preferentemente metales de transicita tales como
por cjemplo el paladio, el platino, el rodio, el niquel (niquel Raney), el hierro, el
cobalto, el rutenio, ¢l iridio, el cinc o ¢l osmio. Los metales pueden estar enlazados en
caso dado sobre materiales de soporte, tales como por cjemplo carbones, resinas,
zcolitas, sulfatos alcalinos o alcalinotérreos

El procedimiento (4) en el esquema 1 se lleva a cabo en presencia de un agente
reductor. Como tales entran en consideracién, preferentemente, hidrégeno elemental,
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
metélicos o bien los hidruros metilicos complejos, tales como por ejemplo el hidrurg
de litio y de aluminio, €l borohidruro de sodio.

El procedimiento (4) en el esquema 1 puede llevarse a cabo en presencia de

=
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4cidos. Como tales entran en consideracidn preferentemente icidos orpénicos, tales

como por ejemplo el & cido f6rmico, el dcido acético, el 4cido ascérlico, asf como
también los écidos minerales, tales como por cjemplo el Acido clorhfdrico o el 4cid o
sulfiirico.

El procedimiento (4) en el esquema 1 puede llevarse a cabo en presencia de
bases. Como tales entran en consideracién, preferentemente, bases orgéni cas, tal como
por ejemplo la piridina, as{ como también las soluciones acuosas de los hidrézdos de
los metales alcalinos o de los metales alcalinotérreos, tales como por ejemplo el
hidréido de sodio o el hidréxilo de bario. |

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (4) en el
esquema 1, pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a
temperaturas desde -80°C hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C
hasta 200°C.

Cuando se utilice hidrégeno elemental, se llevard a cabo el procedimiento (1)
en el esquema 1 bajo una presién de hidrégerp comprendida entre 0,5 y 200 bares,
preferentemente comprendida entre 1 bar y 100 bares. _

Para la realizaciéndel procedimiento (4) en el esquema 1, se emplean, por mol
de educto, en general, desde 0,8 hasta 1.000 moles, preferentemente desde 1 hasta 500
moles de un agente reductor (formiato de amonio, hidruro, etc).

Condiciones de 1a reaccibnpara los procedimientos (5) hasta (11) del esquema 2:

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (5), entran en
consideracién todos los disolventes orgfinicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o aromiticos, tales como,
por ejemplo, el éter de petrfleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, el xileno o 1a decalina; los éteres, tales como

P
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dietiléter, diisopropiléter, metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano, el

tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol.

El procedimiento (5) sc lleva a cabo en presencia de un compuesto
organometilico. Como tales entran en consideracién, prefercntemente, compuestos
orgénicos del lftio, tales como el n-, sec.- o terc.-butil-litio, el fenil-litio 0 el metil-
litio.

Las temperaturas de la reaccibnen la realizaciéndel: procedimiento (5), pueden
variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas desde -120°C
hasta 100°C, preferentemente a temperaturas desde -80°C hasta 20°C.

Para la realizacién del procedimiento (5), se emplean, por mol de educto, en
general, desde 0,2 hasta S moles, preferentemente desde 0,5 hasta 2 moles de &ster de
la férnula Z*£-COR".

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (6) cniran en
consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, alicfclicos o aromfticos, tales como,
por ejemplo, el éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, ¢l benceno, el tolueno, el xileno o la decalina; los hidrocarburos
halogenados tales como por cjemplo 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-t-butiléter, el metil-terc.-
amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el
anisol; las cetonas tales como la acetona, ]2 butanona, la metil-isobutilcetona o la
ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, €l a- o i-
butironitrilo 0 el benzonitrilo; 1as amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, 1la N-metilformanilida, la N-metilpirrolidlona o Ia

7
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hexametilfésforotiamida, los sulféidos, tal como el dimetilsulf6xdo; 1as sulfonas tal

como el sulfolano; los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- 0 iso-propanol,
el p-, iso-, sec.- o terc.-butanol, ¢l 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 (6) se lleva a cabo en presencia de un 4cido. Como tales
entran en consideracién, preferentemente, 4 cidos minerales, tales como, por ejémplo,
el 4cido clorhfdrico, el &cido yodhidrico o el 4cido bromhidrico, el &cido sulférico
o incluso los Acido s orginicos, por ejemplo el fcido trifluoracético, el 4cido
trifluormetanosutférco.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (6), pueden
variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a temperaturas desde 0°C hasta
300°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C hasta 200°C.

Para 1a realizaci6n del procedimiento (6), se emplean, por mol de educto, en

general, desde 0,1 hasta 10.000 moles, preferentemente desde 1 hasta 2.000 moles de
fcido.

Como diluyentes para la realizaciébn del procedimiento (7) entran
consideracién todos los disolventes orghnicos inertes. A éstos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o aromiticos, 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 e¢jemplo el clorobenceno, el diclorobenceno, el
diclorometano, el cloroformo, el tetraclorometano, el dicloroetano o el tricloroetano;
los éteres, tales como ¢l dietiléter, el diisopropiléter, ¢l metil-t-butiléter, el metil-terc.-
amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el
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anisol; las cetonas tales como la acetona, la butanona, la metil-isobutilcetona o Ia

ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el - o i-
butironitrilo 0 el benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, la N-metilformanilida, 1la N-metilpirrolidona o Ia
hexametilfésforotiamida, los sulfixidos, tal como el dimetilsulféxido; las sulfonas tal
como el sulfolano; los alcoholes, tales como ¢l 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 (7) se lleva a cabo en presencia de una base. Como tales
entran en consideracién, preferentemente, los hidréxids de los metales alcalinotérreos
o de los metales alcalinos, tales como por ejemplo el hidréxidode sodio, el hidréxido
de potasio, el hidréxidode amonio.

Las temperaturas de 1a reacciénen la realizaciéndel procedimiento (7), pueden
variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas desde 100°C
hasta 300°C, preferentemente a temperaturas desde 150°C hasta 250°C.

Para la realizaci6n del procedimiento (7), se emplean, por mol de educto, en
general, desde 0,2 hasta 5 moles, prefercntemente desde 0,5 hasta 3 moles de
hidrazina o de hidrato de hidrazina. _

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (8), entran en
consideraci6n todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiiticos, aliciclicos o arométicos, tales co'mo,
por ejemplo, el éter de petr6leo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, ¢l tolueno, el xileno o 1a decalina; los éteres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano,
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el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol.

El procedimiento (8) se lleva a cabo en presencia de un compuesto
organometilico. Como tales entran en consideracion, preferentemente, el cloruro, el
bromuro o ¢l yoduro de metilmagnesio o el metil-litio.

Las temperaturas de la reacci6nen la realizaciéndel procedimiento (8), pueden
variar dentro de amplios !fmites. En general se trabaja a temperaturas desde -120°C
hasta 200°C, preferentemente a temperaturas desde -80°C hasta 100°C.

Para la realizacién del procedimiento (8), se emplean, por mol de educto, en
general, desde 0,8 hasta 10 moles, preferentemente desde 1 hasta 5 moles de
compuesto organometili co.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (9), emtran en
consideracién todos los disolventes orgénicos ineries. A estos pertenecen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por ecjemplo, ¢l éter de petr6ieo, 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-t-butiléter, el metil-terc.-
amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el
anisol; las cetonas, tales como 1a acetona, la butanona, la metil-isobutilcetona o la
ciclohexanona; los nitrilos, tales como el acetonitrilo, el propionitrilo, el n- o i-
butironitrilo o en benzonitrilo; las amidas, tales como la N,N-dimetilformamida, la
N,N-dimetilacetamida, le N-metilformanilida, la N-metilpirrolidona o 1Ia
hexarpetilfésforotiamida, los ésteres tales como el acetato de metilo o el acetato de
etilo; los sulf6xids, tal como el dimetilsulférido; las sulfonas tal como el sulfolano; los
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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, sus mezclas con agua o el
agua pura.

El procedimiento (9) se lleva a cabo, en caso dado, en presencia de un 4cido.
Como tales eptran en consideracién todos los ficidos inorginicos y orgénicos asi
como los dcidos de Lewis, asi como también todos los 4cidos polimeros. A estos
pertenccen, por ejemplo, el cloruro de hidr{geno, el 4cido sulfiirico, €l 4cid o
fosférico, el icido fémico, el 4cido acético, el 4cido trifluoracético, el dcido
metanosulfénico, el #dc ido trifluvormetanosulférico, el é4cido toluenosulfbnico, el
trifluoruro de boro (también como eterato), el tribromuro de boro, el tricloruro de
aluminio, el tetracloruro de titanio, el ortotitanato de tetrabutilo, el cloruro de cinc, el
cloruro de hierro(III), el pentacloruro de antimonio, los intercambiadores de iones
ficidos, arcillas &cidas y cl gel de sflice écido.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (9) pueden
variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas desde 0°C hasta
150°C, preferentemente a temperaturas desde 0°C hasta 80°C.

Los procedimientos (9) y (10) pueden llevarse a cabo, también en una reaccién
tindem (“reaccién en un solo recipiente”)

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (10), entran en
consideraci6bn todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
preferentemente, hidrocarburos aliféit icos o aliciclicos, tales como, por ejemplo, el
éter de petréleo, el hexam, el heptano, el ciclohexano, metilciclohexano o decalina; los

Eteres, tales como el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-terc.-butiléter, ¢l metil-terc.-

amiléter, el dioxano, el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano o el 1,2-dietoxietano;
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los alcoholes, tales como el metanol, el etanol, el n- o iso-propanol, el n-, iso-, sec.- 0

terc.-butanol, el ctanodiol, el propano-1,2-diol, el etoxietanol, el metoxietanol, el
dietilenglicolmonometiléter, el dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o el
agua pura.

El procedimiento (10) se lleva a cabo en presencia de un catalizador. Como
tales entran en consideracién todos los catalizadores, que sean utilizados usualmente
para las hidrogenaciones. De manera ejemplificativa pueden citarse: el niguel Raney
¢l paladio o el platino, en caso dado sobre un material de soporte, tal como, por
ejemplo, el carb6énactivo

La hidrogenaci6nen el procedimiento (10) puede llevarse a cabo en presencia
de hidrégenoen combinaciéncon un catalizador incluso en presencia de trietilsilano.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (10) pueden
variar dentro de amplios lfm ites. En general se trabaja a temperaturas desde 0°C hasta
150°C, preferentemente a temperaturas desde 20°C hasta 100°C.

El procedimiento (10) sc lleva a cabo a una presi6bnde hidrégeno comprendida
entre 0,5 y 200 bares, preferentemente comprendida entre 2 y 50 bares, de forma
especialmente preferente comprendida entre 3 y 10 bares.

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (11), entran en
consideracién todos los disolventes orgnicos inertes. A estos pertenccen,
preferentemente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o arométicos, tales como,
por cjemplo, €l éter de petréleo, el hexano, el heptano, el ciclohexano, el
metilciclohexano, el benceno, el tolueno, €l xileno o la decalina; los éteres, tales como
el dietiléter, el diisopropiléter, el metil-t-butiléter, el metil-terc.-amiléter, el dioxano,
el tetrahidrofurano, el 1,2-dimetoxietano, el 1,2-dietoxietano o el anisol; las amidas,
tales como la N,N-dimetilformamida, 1a N,N-dimetilacetamida, 1a N-metilformanilida,
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la N-metilpirrolidona o la hexametilfésfororiamida; los sulféxidos, tal como el

dimetilsulféxich; las sulfonas tal como el sulfolano; los aicoholes, tales como el

metanol, ¢l etanol, el n- o iso-propanol, el n-, i-, sec.- 0 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 (11) se lleva a cabo en presencia de un metal. Como tales entran
en consideracién metales de transici, tales como, por ejemplo, el paladio, el platino, el
rodio, el nfquel, ¢l hierro, el cobalto, el rutenio, el iridio o el osmio. Los metales pueden
estar enlazados, en caso dado, sobre materiales de soporte, tales como, por ejemplo,
carbones, resinas, zeolitas, sulfatos alcalinos o alcalinotérreos.

El procedimiento (11) se lleva a cabo en presencia de un agente reductor.
Como tales entran en consideracién hidrégno elemental, sales de formiato,
preferentemente sales de formiatos alcalinos, tales como, por ejemplo, formiato de
sodio, asf como también formiato de amonio o incluso hidruros metdlico s
(hidrodeshalogenaci6n).

El procedimiento (11) puede llevarse a cabo en presencia de 4cidos. Como
tales entran en consideracion, preferentemente, los 4cidos orgi nicos, tales como, por
ejemplo, el 4cido férmico, el cido acético, el fcido ascérbico,asf como también los
fcidos minerales, tales como, por ejemplo, el 4 cido clorhidrico o el dcido sulffirico.

El procedimiento (11) puede llevarse a cabo en presencia de bases. Como tales
eatran en consideracién preferentemente, las bases orgfinicas, tales como, por
ejemplo, la piridina, as{ como también las soluciones acuosas de los hidréxidos
alcalinos o alcalinotérreos, tales como, por ejemplo el hidréxidode sodio o el hidréldo
de bario.

Las temperaturas de la reacciénen la realizaciéndel procedimiento (11) pueden
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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 hidrég:no elemental, se llevard a cabo el procedimiento (11)
bajo una presika de hidrégeno comprendida entre 0,5 y 200 bares, preferentemente
comprendida entre 1 bar y 100 bares.

Para la realizaciéndel procedimiento (11), se emplean, por mol de educto, en
general, desde 0,8 hasta 1.000 moles, preferentemente desde 1 hasta SO0 moles de un
agente reductor (formiato de amonio, hidruro, etc.).

Cuando no se diga otra cosa, se llevard n a cabo todos los procedimientos segiin
la invencif, en general, bajo presitn normal. No obstante es posible, también, trabajar
bajo presifn mas elevada o a presifn mas reducida -en general comprendida entre 0,1 bar
y 10 bares-.

lnspmductossegﬂnhinvenddxptmentanunpotuneefectonﬁcrobiqiday
pueden emaplearse en la prél ctica para combatir microorganismos indeseables, tales como
hongos y bacterias, en ]a proteccién de las plantas y en la proteccita de los materiales.

Los agentes fungicidas s¢ emplean en la proteccién de las plantas para la lucha
conira los Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes,
Ascomycetes, Basidiomycetes y Deuteromycetes.

Los agentes bactericidas se emplean en la proteccitn de las plantas para combatir
Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, [Enterobecteriacese, Corynebacteriaceae y
Streptomycetaceae.

Pueden citarse a modo de ejemplo, pero sin ningin card cter limitativo, algunos
patdgenos 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,
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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 Pythjum ultinmm;

tipos de Phytophthora, tal como por ejemplo Phytophthora infestans;

tipos de Pseudoperonospora, tales como por ejemplo Pseudoperonospora humuli o
Pseudoperonospora cubensis;

tipos de Plasmopara, tal como por ejemplo 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 Erysiphe, tal como por ¢jemplo Erysiphe graminis;

tipos de Sphaerotheca, tal como por ejemplo Sphaerotheca fuliginea;

tipos de Podosphaera, tal como por ejemplo Podosphaera leucotricha;

tipos de Venturia, tal como por ejemplo Venturia inaequalis;

tipos de Pyrenophora, tal como por ¢jemplo Pyrenophora teres o P. graminea;
(forma de conidios, Drechslera, sinfnimo: Helminthosporinm);

tipos de Cochliobolus, tal como por ejemplo Cochliobolus sativus

(forma de conidios, Drechslera, sinfnimo: Helminthosporium);

tipos de Uromyces, tal como por ejemplo Uromyces appendiculatus;

tipos de Puccinia, tal como por ejemnplo Puccinia recondita;

tipos de Sclerotinia, tal como por ejemplo Sclerotinia sclerotioram;

tipos de Tilletia, tal como por ejemnplo Tilletia caries;

tipos de Ustilago, tal como por ejemplo Ustilago nuda o Ustilago avenae;
tipos de Pellicularia, tal como por cjemplo Pellicularia sasakii;

tipos de Pyricularia, tal como por ejemplo Pyricularia oryzae;

tipos de Fusarium, tal como por ejemplo Fusarium culmorum;
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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..

Lospmdlm.acﬁvossegﬁnhinvmi&prmmmbi&nunpomﬁecto
reforzador en las plantas. Estos son adecuados, por lo tanto, para movilizar las fuerzas de
resistencia propias de las plantas contra el ataque de los microorganismos indeseables.

Se entenderi n, en este contexto, por productos reforzadores de las plantas
(inductores de resistencia) aquellas substancias que sean capaces de estimular el sistema
immunolégico de las plantas de tal manera que, las plantas tratadas desarrollen una amplia
resistencia cootra los microorganismos cuando se produzca una inoculacién ulterior con
estos microorganismos indeseables.

Debe entenderse por microorganismos indeseables, en el caso presente, hongos
fitopat(genos, bacterias y virus. Los productos segtin 1a invencifn pueden emplearse, por
lo tanto, para generar resistencia en las plantss, dentro de un lapso de tiempo
determinado a partir del tratamiento, contra el ataque debido a los patdgenos citados. El
lapso de tiempo, dentro del cual se provoca su resistencia, se extiende, en general, desde
1 hasta 10 dfas, preferentemente desde 1 hasta 7 dfas desde el 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.
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En este caso pueden emplearse los productos activos, segtn la invencifn, con un

éxito especialmente bueno para la lucha contra las enfermedades de los cereales, tales
como, por e¢jemplo, contra tipos de Puccinia y de 1as 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 segin la invencitn son adecuados también para aumentar el
mndimienmdehsmsechu.Adunﬁsﬁeneumbajamxicidadypruenﬂnuﬁabﬁm
compatibilided para con las plantas.

Los productos activos, seglin la invencifn, pueden emplearse, en caso dado, en
determinadas concentraciones y cantidades de aplicacién, también como herbicidas, para
influenciar el crecimiento de las plantas, asf como para la lucha contra las pestes
animales. Estos pueden emplearse en caso dado, también, a modo de productos
intermedios y de producto de partida para la sf ntesis de otros productos activos.

Segiin la invencitn, pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderé n en este caso todas las plantas y poblaciones de plamtas, tales
como plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusith de las plantas de cultivo de
origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener mediante
los métodos convencionales y cultivo y de optimacih o por medio de métodos
biotecnokgicos y de ingenierfa genética, con inclusih de las plantas transgénicas y con
inclusita de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o po por medio del
derecho de proteccitn de variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse
todas las partes y &ganos aéreos y subterrd neos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y rafces, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos,
troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asf como rafces, tubérculos y
rizomas. A las partes de las plantas pertenecen también las cosechas asf como material de
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reproduccitn vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos

y scmillas.

El tratamiento, segln la invencitn, de las plantas y de partes de las plantas con los
productos activos sc 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
¢jemplo mediante inmersitn, pulverizado, evaporacit, nebulizado, esparcido, aplicacith a
brocha y, en el caso del material de reproduccitn, especialmente en el caso de las
semillas, adem4 s por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos, segiin la invencién, pueden emplearse en la proteccién de los
materiales industriales contra el ataque y la destrucci6éndebidos a los microorganismos
indeseables.

Se entenderd n por materiales industriales, en ¢l presente contexto, los materiales
0o vivos, que hayan sido elaborados para ¢l empleo en la técnica. A modo de ejemplo los
materiales técnjcos, que quedarfan protegidos contra las modificaciones o destrucciones
microbianas por medio de los productos activos seg(in la invencita, son pegamentos,
colas, papel y cartfn, textiles, cuero, madera, pinturas y articulos de material sintético,
lubrificantes en frfo y otros materiales. En el 4 mbito de los materiales a ser protegidos
pueden citarse también partes de instalaciones de produccitn, por cjemplo circuitos
cerrados de agua de refrigeracitn, que puedan quedar perjudicados por la mmitiplicaci
de fos microorganismos. En el 4 mbito de la presente invencitn pueden citarse a modo de
materiales técnicos preferentemente pegamentos, colas, papel y cartones, cuero, madera,
pinturas, lubrificantes en frio y Uquidos caloportadores, de forma especialmente
preferente la madera.

Como microorganismos, que pueden provocar la descomposicifn o la modificacit
de los materiales técnicos, pueden citarse a modo de cjemplos bacterias, hongos,
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levaduras, algas y organismos mucilaginosos. Preferentemente los productos activos
segin la invencify actGan contra hongos, especialmente contra mohos, hongos
coloreadores y destructores de la madera (Basidiomycetes) as{ como contra organismos
mucilaginosos y algas.

A modo de ejemplo pueden citarse los microorganismos de 10s 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 Penicillium glaucum,
Polyporus, tal como Polyporus versicolor,
Aureobasidium, tal como Aurecbasidium pullulans,
Sclerophoma, tal como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, tal como Trichoderma viride,
Escherichia, tal como Escherichia coli,
Pseudomonas, tal como Pseudomonas acruginosa,
Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

Los productos activos pueden transformarse, en funcith de sus respectivas
propiedades fisicas y/o quimicas, en las formulaciopes usuales tales como soluciones,
emulsiones, suspensiones, polvos, espumas, pastas, gramlados, aerosoles,
microencapsulados en materiales polf meros y en masas de recubrimiento para semillas,
asi como formmlaciones de nebulizado en frio y en caliente en volumen ultra-bajo
(ULV).

Estas formulaciones se preparan de forma conocida, por ejemplo por mezclado de
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los productos activos con agentes extendedores, es decir disolventes M quidos, 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. En el caso del empleo de agua como agente extendedor pueden
emplearse también disolventes orgé nicos como disolventes auxiliares. Como disolventes
liquidos entran consideracién fundamentalmente: hidrocarburos aromd ticos, tales
como xileno, tolueno o alquilnafialinas, hidrocarburos aromf ticos clorados o
hidrocarburos alifd ticos clorados, tales como clorobencenos, cloroetileno o cloruro de
metileno, hidrocarburos alifii ticos tales como ciclohexano o parafinas, por ejemplo
fracciones de petrdeo, alcoholes, tales como butanol o glicol, asi como étercs y ésteres,
cetonas tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona,
disolventes fuertemente polares, tales como dimetilformamida y dimetilsulfékido *asf
como agua. Por sgentes extendedores o materinles de soporte gaseosos licuados se
quieren indicar aquellos que son gaseosos a temperatura normal y bajo presin normal,
por ejernplo gases propulsores para aerosol, tales como los hidrocarburos halogenados
asi como butano, propano, nitré@geno y dikido de carbono. Como materiales de soporte
sdidos entran en consideracitn, por ejemplo, harinas minerales naturales, tales como
caolines, arcillas, talco, cretas, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatoméas
y harinas minerales sintéticas, tales como 4 cido silicico altamente dispersado, (ido de
aluminio y silicatos. Como materiales de soporte sdido para granulados entran en
consideracif: por ejemplo minerales quebrados y fracciones tal como calcita, mé rmol,
pémez, sepiolita, dolomita, asf como gramilados sintéticos constituidos a partir de harinas
inorgf nicas y orgé nicas as{ como granulados constituidos a partir de material orgé nico
tales como serrin, cé scaras de nueces de coco, panochas de mafz y tallos de tabaco.
Como agentes emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consideracit: por
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ejemplo emulsionantes no itnicos y anitnicos, tales como ésteres de £ cidos grasos

polioxietilenados, éteres de alcoholes grasos polioxietilenados, por ejemplo alquilaril-
poliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como hidrolizados de
alb6mina. Como dispersantes entran en consideracifn, por ejemplo lejfas sulfiticas de
lignina y metilcelnlosa.

Pueden emplearse en las formulaciones adhesivos tales como
carboximetilcelulosa, polfmeros naturales y sintéticos pulverulentos, grasulares o em
forma de 14 tex, tales como goma aré biga, alcobol polivinf lico, acetato de polivinilo asf
como fosfolf pidos naturales, tales como cefalina y lecitina y fosfolf pidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes tales como pigmentos inorgd nicos, por ejemplo
&ido de hierro, &ido de titanio, azul de ferrociamuro y colorantes orgd nicos tales como
colorantes de alizarina, azoicos y de ftalocianina metf licos y materiales nutrientes en
trazas, tales como 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 0,5 y 90 %.

Los productos activos segiin 1a invencitn pueden emplearse como tales o en sus
formulaciones nmbiénenm_;_j’uf'ladenﬂmgicidns. bactericidas, acaricidas, nematicidas o
insecticidas conocidos, para ampliar, de este modo, por ejemplo ¢l espectro de actividad
o ¢l desarrollo de 1a resistencia. En muchos casos se obtiepen efectos sinérgicos, es decir
que la actividad de la mezcla es mayor que la actividad de los componentes individuales.

Como componentes de mezcla entran en consideracin, por ejemplo, los
compuestos siguientes:

Fungicidas:
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2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;

Amidoflumet,  Ampropylfos; = Ampropylfos-potasio; Andoprim;  Anilazine;
Azaconazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; Beualaxyl-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; Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb;
Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine; Dicloran;
Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim; Dimethirimol; Dimethomorph;
Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M; Dinocap; difenilamina; Dipyrithione;
Ditalimfos, Dithianon; Dodine; Drazoxolon; Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam,
Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone; Fepamidone; 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; [mibenconazole; Iminoctadine
triacetato; Iminoctadine tris(albesilato); lodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione;
Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane; Isovaledione, Kasugi;mycin; Kresoxim-
metilo; Mancozeb; Maneb; Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl;
Metalaxyl-M; Metconazole; Methasulfocarb; Methfuroxam, Metiram;
Mectominostrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin; Natamycin;
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Nicobifen; Nitrothal-isopropilo; Noviflumuron; Nuarimol; Ofurace; Orysastrobin;

Oxadixyl; fcid o oxolinico; Oxpoconazole; Oxycarboxin; Oxyfenthiin; Paclobutrazol;
Pefurazoate; Penconazole, Penmcycurom; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin;
Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz; Procymidone;
Propamocarb;  Propanosine-sodio;  Propiconazole;  Propineb;  Proquinazid;

Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroguilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeeona-zolé'; '

Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclaéis;
Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo; Thiram;
Tioxymid; Tolclofos-metilo; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; ,Trinzbut.il;
Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Trifiumizole;
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]-butancamida; 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; 34,5
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)- 1 H-imidazol-5-
carboxilato de nmetilo; carbonato monopotfsico; N-(6-metoxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida;  N-butil-8{1, 1-dimetiletil)-1-oxaspiro[4.5]decan-3-amina;
tetratiocarbonato de sodio; asf como sales de cobre y preparaciones de cobre, tales
como mezclas de Bordeaux; hidréxido de cobre; naftenato de cobre; oxicloruro de
cobre; sulfato de cobre; Cufraneb; 6xidode cobre; Mancopper; oxina de cobre.
Bactericldas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,

Ei
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Octhilinon, #cido furanocarboxflico, 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,
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, Sulfotep,
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Sulprofos, Tebupirimfos, Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon,

Triazophos, Triclorfon, Vamidothion)

2. Moduladores del canal de sodio /bloqueantes del canal de sodio en funcidn de la
tensién

2.1 Piretroides (por ejemplo Acrinathrin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-
Cyfluthrin, Bifenthrin, Bioallethrin, Bioallethrin-s-ciclopentilo-ispmo.
Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Chlovaporthrin, Cis-Cypermethrin,
Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin,
Cypermethrin  (alfa-, bets-, teta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltamethrin,
Empenthrin (isémero 1R), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin,
Fenpyrithrin, Fenvalerate, Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Flumethrin,
Fluvalinate, Fubfenprox, Gamma-Cyhalothrin, Imiprothrin, Kadethrin, Lambda-
Cyhalothrin, Metofluthrin, Permethrin (cis-, trans-), Phenothrin (isémero 1R-trans),
Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, Pyrcsmethrin, Resmethrin, RU 15525,
Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethrin, Tetramethrin (isémero 1R),
Tralomethrin, Transfluthrin, ZXI 8901, Pyrethrins (pyrethrum))

2.2 Oxadiazinas (por ejemplo Indoxacarb)

3. Agonistas/-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,
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Gamms-HCH, HCH, Heptachlor, Lindane, Methoxychlor)

5.2 Fiproles (por ejemplo Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole)

6. Activadores del canal de cloruro

6.1 Mectinas (por cjemplo 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/disruptores de Ecdyson

B.1 Diacilhidrazinas (por ejemplo Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide,
Tebufenozide)

9. Inhibidores 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. Inhibidores de la fosforilaciénoxidante, disruptores de ATP

10.1 Diafenthiuron

10.2 Organotinas {por ejemplo Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-6xdo)
11. Desacopladores de la fosforilacién oxidante mediante interrupcién de gradiente
protérico de H

11.1 Pirroles (por ¢jemplo Chlorfenapyr)

11.2 Dinitrofenoles (por ejemplo Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC)
12, Inhibidores del transporte electrdnicoen el lado I
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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 IT

13.1 Rotenone

14. Inhibidores del transporte electronicoen el lado III

14.1 Acequinocyl, Fluacrypyrim

15. Disruptores microbianos de la membrana intestinal de los insectos

cepas de Bacillus thuringiensis

16. Inhibidores de la sintesis de las grasas

16.1 Acidos tetrénicos (por ejemplo Spirodiclofen, Spiromesifen)

16.2 Acidos tetrim icos [por ejemplo carbonato de 3<(2,5-dimetilfenil)-8-metoxi-2-
oxo-1-azacspiro[4.5)dec-3-en-4-il etilo (alias: Carbonic acid, 3-(2,5-dimethylphenyl)-
8-methoxy-2-oxo0-1-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-o0xo0-1-azaspiro[4.5]dec-
3-en-4-yl ethyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1)]

17. Carboxamidas

(por ejemplo Flonicamid)

18, Agonistas octopaminérgicos

(por ejemplo Amitraz)

19. Inhibidores de la ATPasa estimulados por magnesio

(por ejemplo Propargite)

20. Fralamidas

(por  ejemplo  N2-[1,1-dimetil-2-(metilsulfonil)etil]-3-yodo-N'-{2-metil4-[1,2,2,2-
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tetraflGor- ] (trifliormetil)etil] fenil]-1,2-bencenodicarboxamida (CAS-Reg.-No.:

272451-65-T)

2]1. Andlogos de la nereistoxina

(por ejemplo Thiocyclam hidrégenooxalato, Thiosultap-sodio)

22. Productos biolégica, hormonas o feromonas

(por ejemplo Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarrhizium
spec., Paccilomyces spec., Thuringiensin, Verticillium spec.)

23. Productos activos con mecanismos de actuacion no conocidos o que no son
especificos

23.1 Agentes para la gasificaci6n (por cjemplo fosfuro de aluminio, bromuro de
metilo, fluoruro de sulfurilo)

23.2 Inhibidores selectivos de la ingesta (por ejemplo Cryolite, Flonicamid,
Pymetrozioe)

23.3 Inhibidores del crecimiento de los fcaros (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,

ademfis el compuesto 3-metil-fenil-propilcarbamato (Tsumacide Z), el compuesto 3-
(5-cloro-3-piridinil}-8+(2,2,2-triflGoretil}-B-azabiciclo[3.2. 1Joctan-3-carbonitrilo (CAS-
Reg.-Nr. 185982-80-3) y el correspondiente isémero 3-endo (CAS-Reg.-Nr. 185984~
60-5) (véase l1a publicacién WO-96/37494, WO-98/25923), asf como preparados, que

\
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contienen extractos vegetales de acci6ninsecticida, nematodos, hongos o virus.

También es posible una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como
herbiciias o con abonos y reguladores del crecimiento.

Ademfs, los compuestos seglin la invenciénde la férmla (T) presentan también
efectos antimicéicos muy buenos. Tienen un espectro de actividad antimic6tica muy
amplio, especialments contra dermatofitos y blastomicetos, mohos y contra hongos
difisicos (por ejemplo comtra especics de Candida, tal como Candida albicans,
Candida glabrata) asf 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
y audouinii. La enumeracién de estos hongos no representa en modo alguno una
limitacién del espectro mic6tico a ser comsiderado sino que tiene dnicamente un
cardcter orientativo.

Los productos activos s¢ pueden emplear en forma de sus formulaciones o de las
formas de aplicacitn preparadas a partir de las mismas tales como soluciones,
suspensiones, polvos pulverizables, pastas, polvos solubles, agentes de empolvado y
granulados listos para su utilizacién. Lz aplicacitn sc efectia de manera usual, por
ejemplo mediante regado, pulverizado, empolvado, esparcido, espolvoreado, espumado,
aplicacién a brocha etc. Ademi s es posible aplicar los productos activos segin el
procedimiento de volumen ultrabajo o inyectar en el suelo la preparacién 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 segdn el tipo de la
aplicacién. Cuando se tratan las partes de las plantas, las cantidades de aplicaci6énde
producto activo se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente

P
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entre 10 y 1.000 g/ha. En el caso del tratamiento de las semillas las cantidades de

aplicaci6n del producto activo se encuentran, en general, eatre 0,001 y 50 g por
kilogramo de semillas, preferentemente entre 0,01 y 10 g por kilogramo de semillas.
En el caso del tratemiento del terreno, las cantidades de aplicaciénde producto activo
se encuentran, en general, entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferentemente entre 1 y 5.000 g
/ha.

Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse segln la invencitn
todas las plantas y sus partes, En una forma de realizacifn preferente se tratan plantas y
variedades de plantas as{ como sus partes de origen silvestre o que se obtienen por
métodos de cultivo biol{gicos convencionales, tales como cruzamiento o fusifn de
protoplastos. En otra forma preferente de realizacitn se tratan plantas y variedades de
plantas transgénicas, que hayan sido obtenidas segin métodos de ingenier{fa genética en
caso dado en combinaciih con métodos convencionales {organismos genéticamente
modificados) y sus partes. La expresith " partes” o bien “partes de plantas”® o
* componentes de plantas® ha silo anteriormente explicada.

De forma especialmente preferente se tratan plantas, segin la invencifn, de las
variedades de plaptas usuales en ¢l mercado 0 que se encuentran en utilizacith. Por
variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propicdades (“ caracterf sticas™),
que se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagénesis o
por técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

Segiin los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizacifn y
de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacifn, alimentacitn)
pueden presentarse también por medio del tratamiento segin la invencitn efectos
sobreaditivos (“ sinérgicos™). De este modo son posibles, por ejemplo, menores
cantidades de aplicacin y/o ampliaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento
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del efecto de los, productos empleables segfin la invencién, mejor crecimiento de las

plantas, mayor tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra
la sequfa o contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento
floral, recoleccit m4 s fi cil, aceleracitn de 1a maduracif, mayores rendimientos de las
cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor
capacidaddeﬂmanemmimmylodemfomiﬁxdelosprod\m@lmdos. que
van mas alld del efecto esperable propiamente dicho. i

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenierfa genética) a ser tratadas preferentemente segin la invencién, pertenccen
todas las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por
ingenjerfa genéftica, 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 1a sequfa o contra el contenido en sal del agua o bien del
terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién més fécil, 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 sefialables
para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas frente a las pestes
animales y microbianas, tal como frenie a insectos, ficaros, hongos fitopatgend,
bacterias y/o virus asf 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), mafz, soja, papa,
algod6n, tabaco, colza asf como plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera,
citricos y uva), debiéndose seflalar especialmente mafz, soja, papa, algodén, tabaco y

28
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colza. Como propiedades (“caracteristicas”) se sefialarf especialmente la mayor

resistencia de las plantas frente a los insectos, arficnidos, nemfitodo s y caracoles por
medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente aquellas que se generan
cn las plantas por el material genético procedente de Bacillus Thuringiensis (por
ejemplo por medio de los genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CryIIA, CryllIA,
CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CryIF as{ como por sus combinaciones),
(denominadas a continuacién “plantas Bt"). Como propiedades ("car acteristicas™)
deben seilalarseademss, especialmente, la mayor resistencia de las plantas frente a los
hongos, las bacterias y los virus mediante resistencia adquirida sistémica (SAR),
sistemina, fitoalexina, elicitores asf como genes de resistencia y protefnas y toxinas
expresadas correspondientes. Como propiedades (“caracteristicas”) deben seflalarse
ademfs, 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 si en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt"
pueden citarse variedades de maiz, variedades de algodém, variedades de soja y
variedades de papa, que se comercializan bajo las marcas registradas YIELD GARD

(por ejemplo mafz, algodén, soja), KnockOut® (por ejemplo mafz), StarLink® (por
ejempio maiz), Boligard® (algoddn), Nucotn® (algodén) y NewLeaf® (papa). Como
ejemplos de plantas tolerantes de Jos herbicidas pueden citarse variedades de mafz,
variedades de algodény variedades de soja, que se comercializan bajo las marcas
registradas Roundup Ready® (tolerancia contra Glyphosate, por cjemplo mafz,
algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia contra Phosphinothricin, por ejemplo colza),

IMI® (tolerancia contra imidazolinonas) y STS® (tolerancia contra sulfonilureas por
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¢jemplo mafz). Como plantas resistentes a los herbicidas (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 v4 lidas también para las variedades de
plantas desarroiladas 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 seg(in la
invenci6n con los compuestos de la férnula general (I) o bien de las mezclas de los
productos activos seglin la invencién. Los sectores preferentes, anteriormente citados,
en el caso de los productos activos o bien de las mezclas, son vélidos también para el
tratamiento de estas plantas. Debe sefialarse dc manera especial el tratamiento de las
plantas con los compuestos 0 bien con las mezclas indicadas especialmente en el
presente texto.

La obtencién y el empleo de los productos activos segin la invencién se
desprenden de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de ohtencién
o
s 1 HC CH,

Ejemplo 1

Se combina, bajo gas protector (argén)una solucién formada por 516 mg (2,0
mmoles) de 4cido 2-yodo-tiofen-3-carboxflico y 300 mg (1,7 mmoles) de 2-(1,3-
dimetil-butil)-fenilamina en 10 ml de acetonitrilo, con 0,56 ml (3,38 mmoles) de la
N,N-diisopropiletilamina y 1,18 g (2,5 mmoles) del hexafldorfosfato de bromo-tris-
pirrolidino-fosfonio (PyBrop). La mezcla de 1a reaccién se agita durante 24 horas a
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temperatura ambiente y se vierte sobre agua para la elaboraci6n, se extrae con acetato

de etilo, se seca sobre sulfato de sodio y se concentra en vacio. La cromatografia en
columna (gradiente ciclohexano/acetato de etilo) proporciona 150 mg (21 % de la
teorfa) de la N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-2-yodotiofen-3-carboxamida [log P (pH 2,3)

= 4,14].
° HC cH,

Ejemplo 2
)

Se combina, bajo gas protector (argén) una solucion constituida por 483 mg
(2,02 mmoles) de 4cido 2-yodo-furan-3-carboxflico y 300 mg (1,7 mmoles) de la 2-
(1,3-dimetil-butil)-fenilamina en 10 ml de acetonitrilo, con 0,56 ml (3,38 mmoles) de
la N,N-diisopropiletilamina y 1,18 g (2,5 mmoles) del hexafliorfosfato de bromo-tris-
pirrolidino-fosfonio (PyBrop). La mezcla de la reaccifén se agita durante 24 horas a
temperatura ambiente y se vierte sobre agua para la claboracion, se extrac con acetato
de etilo, se seca sobre sulfato de sodio y se concentra en vacfo. La cromatografia en
columna (gradiente ciclohexano/acetato de etilo) proporciona 130 mg (18 % de la
teorfa) de la N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-2-yodo-3-furamida (log P (pH 2,3) = 3,88].

De manera anfloga a la de los ejemplos 1 y 2, asf como de acuerdo con las
indicaciones dadas en la descripcién general de los procedimientos de obtencién seglin
la invencidn (a) hasta (h)se obtuvieron también los compuestos de la férmula (I) citados
en la tabla 1 siguiente:
Tabla 1
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3,58
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-0

3, CH,

L
5
Q
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Q
I
]
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4,49
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| =0

4,45
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-0

T " en,

H,C CH,
+ H

K

H,C “CH,
+ H

;‘If ' CH,

HyC “CH,
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zli)

A Hal R

Nr.

4,43

18

4,18

CF,

Cl

19

4,17

CH,
CH,

Cl

4,28

Br

21

3,89

Br

4,01

23

4,13

Ci

3,89

CH,
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z»

A Hal R

Nr.

3,89

CF,

26

4,24

Br

27

4,51

CH,
CH,

+  Hy

HyC

Br

29 8§ Br H ./Q
30 8§ Br H ./@
#

28

3,99

4,25

c
-

3,91

Cl

31

4,21

Br

32

3,67

33




-121-

zll)

A Hal R

Nr.

2,20

34

3,69

35

4,67

~CH,

T W cn
sl

F
36 8§ I H /[;/
. HyC

4,16

CH

37

3,79

38

4,09

39

3,79

/N—OCH,

4,17

4]
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Nr. A Hal R M zn logP

2 s 1 °H AN 4,44

#
— . H

4 s I H ./@s ,l\/T\’ 422
] HyC CH,

F
4 § Br H 4,30
v CH,

+ Hy CH,
45 § Br H 4,30
. CH,

El enlace, marcado con ,*“ esti enlazado con 1a amida, el enlace, marcado con
¥ esti enlazado conel resto Z.
El enlace, marcado con ,+* esti enlazado con el resto M,

La determinacitn de los valores logP se lievé a cabo seglin la Directiva EEC
79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia lfquida de alta resolucitn) sobre
una columna con inversiénde fases (C 18). Temperatura 43°C.

Eluyentes para la determinacifn en el intervalo dc ido (pH 2,3): 4 cido fosférico
acuoso al 0,1 %, acetonitrilo; gradiente lincal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de
acetonitrilo.

La calibracitn se¢ llevéa cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
& tomos de carbono), cuyos valores logP son conocidos (determinacit de los valores
logP por medio de los tiempos de retencith pro interpolacién lineal entre dos alcanonas
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sucesivas),
Los valores lambda mixim os se determinaron por medio de los espectros de

UV desde 200 nm hasta 400 nm en los méxim os de las seflalesde cromatografia.
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Ensayo con Sphaerctheca (pepino) / 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 1a 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 Ia cantided de aplicacién indicada. Tras el secado
del recubrimiento, aplicado por pulverizacién, se inoculan las plantas con una
suspensién acuosa de esporas de Sphaerotheca fuliginea. Las plantas se disponen, a
continuacién, en el invernadero aproximadamente a 23°C y con una humedad relativa
del aire de aproximadamente el 70 %.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 7 dfas 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 A
Ensayo con Sphaerotheca (pepine) / protector

Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiin la invencit producto activo ..
_g/ha actividad en %

qﬂ‘u’% 100 98
5N ne CH,
(Iﬂ‘u% 100 98
97N nme g"-.ll
qﬂ‘u% 100 100
TN we g':?

4G

vy
7
s,lp| 100 100
a
cl
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Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

Cantidad aplicada de

Producto activo segtin la invencié pmductoy;:tivocn mm:%
(Iﬂ\ﬁ O ! 100 100
U
oy .
) O ,_.
oy o w
.
{jﬂk N ‘ . 100 100
| O ]
100 100

<%
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Tabla A
Ensayo con Sphaerotheca ‘(pepino)_ { protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segfin la invencif producto activo en ..
A actividad en %

(IEHJ%:‘» ©
8 . -
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Tabla A

Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segin la invencif producto activo en .
1 actividad en %

o
g -
Py
('ﬁ 100 95

(IB\H 08
s 100
|
4 F
Cl
7 y 100 100
W I
C(,l H,CE L
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Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

Cantidad aplicada de

Producto activo segin la invencién producto activo en mm:: %
g/ha

vy
8N, O 100 93

CF,

0 F
df\u @ 100 100

, @
o % .
HC

qﬂ\ ; 100 98
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Tabla A
Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiin la invencifn producto activo en o ii o
g/t actividad en %
N wHe CH,
q&pftoir 100 100
7 Nar Me CH,
4 100 97
' ”%
A
@(lnz
-] ar @ lm 100
cl
e
8 100 100
Br
a
cl

%
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Tabla A

Ensayo con Sphaerotheca (pepino) / protector

Cantidad aplicada de
Producto activo segin la invencitn producto activo en

R/ha

Grado de
actividad en %

SV
(SIE\HF 100 100

al
vy
8N, 100 100
u
/ u%/ 100 100
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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 produch activo conveniente se mezcla 1
parie 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 aplicaci6n indicada. Tras el secado
del recubrimiento aplicado por pulverizaciénse inoculan las plantas con una suspensin
acuosa de conidios de la antracnosis del manzano Venturia inaequalis y permanecen 1

.dfa 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 1a 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 el ejemplo producto activo en actividad
_E/ha ca %
a7 “’“ *
57N He CH,
100 94
100 100
100 100
100 97
100 98

Cl
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Tabla B

Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segtn el ejemplo producto activo en actividad
_g/ha en %

Ay

Cf‘ﬁ\"cu 100 100
8.
(Iﬁ\ z 100 100

7 ] ﬁ
1

qlz .
qiz . o
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'2.95

abla B
. yo con Venturia (manzane) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiin el ejemplo producto activo en actividad
g %
F
/ , ﬁ cu, 100 100
(Il : 100 100
S |
gj:lﬂ\"z 100 100
(fl 1 100 %
(Il : 100 100
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Tabla B

‘ Ensayo con Venturia (manzano) / protector

Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segin el ejemplo producto activo en actividad
g/ha en %

B
ql; .

oy W

O

ocl; . .

q&Q .
c|-|a
H,C
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Tabla
Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiin el ejemplo producto activo en actividad
g/ha en %
o
5N, @ 100 9
cFI
o
i N
8 J | " O 100 100
cl
cl
e
s , I i @ 100 100
F
CH,
q&n%‘: 100 100
TN H,C
F
(/Iﬁ\u A 100 100
57N Ke CH,
7 ) N
™ @ 100 100
F
—~
\
OCH,
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Tabla B -
Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segtin el ejemplo producto activo en actividad
g/ha en %
8
N nHe CH,
57 Nae HC CH,
g N X 100 98
s , M
Br HC CH,
A
@’l "z 0 ”
Br
C(J“ : 100 100
C(JL : 100 100

1253
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Tabla B '
| Ensayo con Venturia (manzano) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiln el ejemplo producto activo en actividad
g/na en %
A
(SIIB\ @ 100 100
ci
F
WY 100 100
. 81-Cty
] CH,
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Ejemplo C
Ensayo con Botrytis (judias) / 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

preparaci6n del producto activo en la cantidad de aplicacién 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
céim ara obscurecida aproximadamente a 20°C y con una humedad relativa del aire del
100 %.

La evaluaciénse lleva a cabo a los 2 dias desde 1a 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 sc ha observado atague.
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Cl

Tabla C
_Ensayo con Botrytis (judias) / protector
. Cantidad aplicada Grado de
Eer;ﬁd:ﬁ?i;g:i n de producto activo actividad
g/ha en %
4 i N H, 500 100
N we CH,
a H, 500 9
o7\ ne CH,
7 N H 500 100
| H ’cH‘
07N Mg CH,
7 H, 500 100
[ W -
TN e CH,
7 ] ﬂ% 500 100
5N
4
. 500 100
7]
$ 500 100
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Tabla
. Ensa!o con Bom (judias) / protector
. Cantidad aplicada Grado de
Eemgg:i:oix:ién de P“’d“;'g:"ﬁw °“ “’:n"i;"’
vy, . .
Qg
Br
~AIC
|
CI,l 500 o
F
Br
A
(ﬁz
8 : O 500 100
v
Br
o L. -
1
a
(:]:ﬂ\ M | - 500 100
1
z S
(‘;ﬁ i A - 500 100
1
c

/0\3
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Tabla C
Ensayo con Botrytis (judias) / protector
: Cantidad aplicada Grado de
:m?i::g:ion de producto activoen |  actividad
/e en %
(f? o o W
cH,
4 N
gﬁ" 500 100
cl
, :
QI'ﬂ\H O 500 100
(Il : 500 100
(Iﬂ\ : 500 100
500 100

o
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Tabla C
_Ensayo con Botrytis (judias) / protector .
. . Cantidad aplicada Gradode
Producto activo . e .
~ AL
- | 500 100
Br
Nes
8 ’ I n O 500 100
Cl
!
S
§ , : u O 500 100
F
c
300 100
4@ [,
o 1 HC "CH,
500 100
0N Y fo
3 1 HC “CH,
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Tabla C
Ensayo con Bot_r& !ludiaq / protector
. Cantidad aplicada Gredo de
Produsto.actwo- de producto activo en actividad
segin Ia invencién gha en %
of
4
q'ﬁ\hl O 500 100
cl
~ ®
5\ @ 500 100
F
CH,
CH.
o
TN H,C
F
a H%, 500 100
"N ne CH,
7 ) N
N @ 500 100
F
-~
Y
OCH,
2008 500 100
)
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Tabla C
Ensa!o con Bom “udhs! / protector
. Cantidad aplicada Grado de
Producto activo . -
segiin la invencién de pmi“;‘é““‘"’ ’°:n"1;3d
(’Iﬂ\ N ]? ﬁ- 500 100
s HC
(Iﬂ‘ 500 100
HC
(:Iﬁ\nz 500 100
Q)
c
(I&“ O 500 100
5
Br ]
L
cl
glﬁ @ 500 100
Br
L
a
500 99

G
g
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Tabla C
Ensaxo €on Bot_rﬂ (judias) / protector
. Cantidad apliceda Grado de
Producto activo - . .
segln la invencién de 1>r<=dm;111l:a activo en ;ad

8 ST
CH,

W
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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.

Panhobtenciéndeunaprepmcibndepmducbacﬁvooonveﬁienu;semezchl
parte en peso del producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta 1a concentraciéndeseada.

Para ensayar la actividad protectora se pulverizan plantas j6venes 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
suspensiénde conidios de Puccinia 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 evaluaciénse lleva a cabo a los 10 dfas 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
Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segfin la invencitn producto activo en actividad en %
jlhn
(/Iﬁ‘u%g 500 100
N owe CH,
o oo
7N me CH,
(/ﬁn’ % e, 500 97
N “CH,
ceac LT
5N cH,
o X - o
F
Br
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Tabla D
Ensayo con Pacinia (trigo) / protector
Producto acti _ . Canﬁdadaplic_:dade Grado de
vo segln la invencifn producto activo en actividad en %
g/ha
oo _
| .
8N, 500 100
c|
Br
qlu% -
, @
iy A
gﬂ o m
Br
500 100

e
1 HC



-151-
Tabla D

Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segin la invencitn producto activo en actividad en %
/ha

o
5.

o
@:ILH ®
8\, 500 100
a
Cl
o o e
CH,
8 } HC CH,
oL m
57N ne CH,

o e
g -
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Tabla D
Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
Cantidad aplicada de Grado de -
Producto activo segiin la invencitn producto activo en actividad en %
g/t o
2 H, "~ 500 100
| Lo,
07N e “CH,
/, N g:'cﬂ. 500 100
57N He “cH,

e
(sI,ﬂ\H 500 100

CH, .
(Iﬂ‘n%m, 500 100
N ne
F
TN Me cH,



Tabla D
Ensayo con Pucinia (trigo) / protector

-153-

Cantidad aplicadade | - . .
Producto activo segtn la invencifn producto activo en actividad en %
lfha
C'(l : :
1 500 100
@ F .
)
OCH,
e rS NI
57N ne CH,
oLy, m e
57 Ngr KC cH,
o w
CH, .
8 Npr HC CH, :
A |
oo
8 500 100
Br
9%

Cl
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Tabla D
Ensayo con Pucinia (trigo) / protector
Cantidad aplicadade | . _
Producto activo segiin la invencit producto activo en actividad en %
g/ha

Y
(lIilHF 500 100

Cl
o'y
8N, 500 100
G
F
F
500 100
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Ejemplo E

Ensayo con Alternaria (tomate) / protector

Disolvente: 49 Partes en peso de N,N-dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de unapreparacifn 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 jévemes con la

preparaciéndel producto activo en la cantidad de aplicaciénindicada. Al cabo de 1 dfa,
desde el tratamiento, se inoculan las plantas con una suspensién de esporas de

Alternaria solani y se dejan reposar a continuacién durante 24 horas con una humedad '

relativa del aire del 100 % y a 20°C. A continuacién de dejan ias plantas con una
humedad relativa del aire del 96 % y a una temperatura de 20°C.

La evaluaciénse lieva a cabo a los 7 dfas desde la inoculaciéa. En cste 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
7/’?/6 J

o
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Tabla E
Ensayo con Alternaria (tomate) / protector

Cantidad aplicada de Grado de
Producto activo segiin la invencién producto activo en actividad en %
gt

eas LT

5N CH,
(/ﬂu% 750 100
N ne CH,

AP m s
O7N; ne cH,
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REIVINDICACIONES

1.- 2-Hal(genofuril/tienil-3-carboxamidas de la féromla (I)

aiesllE

en la que

A
Hal
R

significa O (oxigeno) o S (azufre),

significa halégeno,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 itom os de carbono, alquilsnifinilo con 1
a 6 itom os de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom o8 de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de cerbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
cicloalquilo con 3 & 8 4tom o8 de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 tom os de
carbono, haldgenoalquiltio con 1 a 4 ftom os de carbono, halégenoalqilsulfinilo
con 1 & 4 ftom os de carbono, hal6genoalquisulfonilo con 1 a 4 itom os de

carbono, halégeno-alcos con 1 a 4 &tom os de carbono-alquilo con 1 a 4

ftom o8 de carbono, hal6genocicloalqilo con 3 a 8 ftom os de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 dtom os de fidor, 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 ftom os de carbono, (alcoxi con 1.a 3
ftom os de carbonojcarbonil-aiquilo con 1 a 3 tom os de carbono; halégeno-
(alquilo con 1 a 3 dtom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 &tom os de
carbono, hal6geno-(alconi con 1 a 3 ftom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a
3 4tom o8 de carbono con, respectivamente, 1 hasta 13 ftom os de flGor, de
cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 ftomos™ de
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carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4

ftomos de carbono)arbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 #tomos de
carbono)carbonilo; (haldgenoalquilo con 1 a 6 &tom os de carbono)carbonilo,
(hal@moalwﬁconlnGitomosdecarbom)cubmﬂlo.(hal@moqleo;iconla
4 4tom os de carbono-alquilo con 1 a 4 fitom o8 de carbono)carbonilo,

(hal@genocicloalquilo con 3 a § #tomos de carbono)carbonilo com,

respectivamente, 1 hasta 9 Atomos de filor, de cloro y/o de bromo; o
-C(=0)C(=0)R', -CONR’R® 0 -CH:NR'R’,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 8 4 tomos 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
dtom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tom o8 de carbono; halégenoalquib
con 1 a 6 4 tomos de carbono, halégenoalcki con 1 a 6 4 tomos de carbono,
hﬂégeno—alcoxiconla4immnsdecarbom-alquﬂoconla4.ﬁmmosdc
carbono, hal6genociclalquilo con 3 a 8 Atomos de carbono con,
respectivamente, 1 basta 9 &tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

R’y R} significan, independientemente entre sf, respectivamente, hidrégenq

alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 fitom os de carbono-
alquilo con 1 a 4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tom os de
carbono; halégenoaljuilo con 1 a 8 4tom os de carbono, halégeno-alcoxicon 1 a
4 fromos de carbono-alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenocicloalquilo con 3 a 8 Atom os de carbono, con, respectivamente, 1
hasta 9 &tom os de flGor, de cloro y/o de bromo,

R*y R forman, ademés, junto con el dtom o de mitrégeno, con el que estin

enlazados, un heterociclo saturado con 5 hasta 8 §tomos en el anillo
substituido, en caso dado una o varias veces, de forma igual o de formas
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diferentes por hal6genoo por alquilo con 1 a 4 itom o8 de carbono, pudiendo

contener el heterociclo 1 o 2 heteroftom os més, no contiguos, de la serie
formada or oxigeno, azufre o NR,

RyR significan, independientemente entre sf, hidrdgemo, alquilo con 1 a 8

immmdewrbom.cicloalquﬂooonaastmﬁmdecarbmo;hnl@mmlquﬂo
con 1 a 8 4 tomos de carbono, haldgenocicloalquilo con 3 a 8 4 tomos de carbono,
mn.mpecﬁv:mﬂne.lhm9immnsdeﬂﬁor,declor6ylodchmmo,

R'y R forman, ademés, junto con el &tom o de nitr@geno, con el que estd n

RG

R‘l
RM

zl

z‘!

enlazados, un heterociclo saturado, con 5 hasta 8 &t omos 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 &tom os de carbono, pudiendo
contener el heterociclo 1 o 2 heteroftom os méis, no contiguos, de la serie
formada por oxfgeno, azufre o NR®,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 6 fitom os de carbomno,
signiﬁcaunanj]lodefwnilo.detiofeno.depiridina.depiritnidina;de
piridazina o de pirazina monosubstituidos, respectivamente, por R’ o significa
un anillo de tiazol substituido por R™,

significa hidrégeno, flfior, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o trifliormetilo,
significa hidrégeno, metilo, metiltio o triftfhormetilo,

significa Z*, 73, Z° 0 Z*, donde

significa fenilo substituido en caso dado de una hasta cinco veces, de forma
igual o de formas diferentes,

significa cicloalquilo o bicicloalquilo substituidos respectivamente, en cago
dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes,

significa alquilo con 2 a 20 &tom os de carbono insubstituido o significa alquilo
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con 1 a 20 tomos de carbono substituido una o varias veces, de forma igual o

de formas diferentes por balégeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por
alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por dialquilamino, por
halégenoalqiltio, por halégenoalquisulfinilo, por halégenoalquilsulfonilo, por
halégenoalcoxi, por halégencalqulamino, por halégeno-dialqulamino, por
-SiR*R’R" y/o por cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado, una o varias veces,
de forma igual o de formas diferentes por halégno y/o por alquilo con 1 a 4
4tom 03 de carbono, '

significa alquenilo con 2 a 20 &tom os de carbono o alquinilo con 2 a 20
fitom os de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, una o varias
veces, de forma igual o de formas diferentes por halégeno, por alquiltio, por
alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por halégenoalqiiltio, por hai6genoaiquisulfinilo, por
hal6genoalquilsulfonilo, por halégenoaicoxi, por hal6genoalqulamino, por
hal6geno-dialqrilamino, por -SiR*’R’R* y/o por cicloalquilo con 3 a 6 4tom os
de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su parte, en
caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por
halégenoy/o por alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

R'yR° significan, independientemente entre sf, hidrégno, alquilo con 1 a 8

Rlﬂ

itom os de carbono, alcoxi con 1 a 8 Atom os de carbono, alcoxi con 1 a 4
fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 étom os de carbono, alquiltio con 1 a 4

fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 fitom os de carbono o halégenoalquio con
1 a 6 4tom os de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 8 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
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tom os 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 étom o8 de carbono-alquilo con 1 a 4
fitom os de carbono, alquenilo con 2 a 8 4tom os de carbono, alquinilo con 2 a
8 é4tom os de carbono, halégenoalquilo con 1 a 6 4tomos de carbono,
hal6genoalquenio con 2 a 6 itom o3 de carbono, halégenoalquinilo con 2 a 6

fitom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tom os de carbono o significa

fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente, en caso dado,

M y Z significan conjuntamente 1H-2,3-dihidro-inden-4-ilo, 1,3-dihidro2-benzofuran-

4-ilo o 1,3-dihidro2-benzotien-4-ilo substiiidos respectivamente, en caso dado,
de una a tres veces por metilo.
2.- 2-Halégenofuril/ienil-3-carboxamidas de la férmla (I) segin Ila

retvindicacién1, en la que

A
Hal
R

significa O (oxigeno) o S (azufre),

significa flGor, cloro, bromo o yodo,

significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 4
fi tomos de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, alcoxicon 1a 3
4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
ftwmos de carbono; haldgencalquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halgenoalquiltio con 1 a 4 4 tomos de carbono, hal@enoalquilsulfinilo con 1 a 4
4 tomos de carbono, haldgenoalquilsulfonilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
haldgeno-alcoxi con 1 a 3 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbono, hal@@enocicloalquilo 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 4 tomos de carbono, (alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonil-alquilo con 1
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a 3 4 tomos de carbono, (alcoxi con 1 a 3 & tomos de carbona)carbonil-alquilo con

1 a3 4 tomos de carbono; haldgeno-(alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonil-
alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, haifgeno-(alcoxi con 1 a 3 & tomos de
carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono con, respectivamente, 1
hasta 13 4 tomos de fifior, de cloro y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 6 £ tomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 4 tomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 3 & tomos de carbano-alquilo con 1 83 & tomos
de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 6 & tomos de carbono)carbonilo;
(halfgenoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono)carbonilo, (halégenoalcoxi con 1 a
4 fi tomos de carbono)carbonilo, (haldgeno-alcoxi con 1 a 3 £ tomos de carbono-

" alquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono)carbonilo, (haldgenocicloalquilo con 3 a 6

f tomos de carbono)carbonilo con, respectivamente, 1 hasta 9 § tomos de fltor,
de cloro y/o de bromo; 0 -C(=0)C(=0)R', -CONR’R’ o -CH:NR'R?,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
4 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbomo-alquilo con 1 a 3
f tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 § tomos de carbono; halégenoalquib
con 1 a 4 4§ tomos de carbono, hal6genoalcoxicon 1 a 4 f tomos de carbono,
halégeno-alcoxicon 1 a 3 4 tomos de carbono-alquilo con 1 a 3 4 tomos de
carbano, halégenociclalquilo con 3 a 6 #dtomos de carbono con,
respectivamente, 1 hasta 9 §tom os de flfior, de cloro y/o de bromo,

RyR significan, independientemente entre sf, respectivamente, hidr{geno,

alquilo con 1 a 6 & 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 tomos de carbono;
hal{genoalquilo con 1 a 4 4 tomos de carbono, hald@eno-alcoxi con 1 a 3 4 tomos
de carbono-slquilo con 1 a 3 4 tomos de carbono, hal(genocicloalquilo con3 a6
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é tomos de carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4 tomos de fiGor, de cloro y/o

de bromo,

R’y R forman, ademéds, junto con el ftom o de nitrégeno, con el que estd n

enlazados, un heterociclo con 5 o 6 f tomos en el anillo, saturado substituido,
en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de formas diferentes
por halégenoo por alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono, pudiendo contener el
heterociclo 1 o 2 heteroftom os mis, no contiguos, de 1z serie formada por
oxigeno, azufre o NR®,

R'y RS significan, independientemente entre sf hidrégmo, alquilo con 1 a 6

fitom os de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono; halégenoalquib
con I a 4 &tom os de carbono, hal6genocicloaljuilo con 3 a 6 iom os de

carbono con, respectivamente, 1 hasta 9 4t omos de fldor, de cloro y/o de
bromo,

R'y R! forman, ademis, junto con el &tom o de nitrdgeno, con el que estin

RG

enlazados un heterociclo con 5 o 6 & omos en el anillo, saturado, substituido,
en caso dado, una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 &t omos de carbono, pudiendo contener cl
heterociclo 1 o 2 heteroftom os méfs, no contiguos, de la serie formada por
oxigeno, a.zufreoNR‘,

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

significa uno de los ciclos siguientes,

-@ﬁ‘fwfé
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N R

SPBpeBs

K# i%%

M-10 M-11 M-12 M-l3 M-14

estando enlazado con la amida el enlace, marcado con ,*“, estando enlazado con el -

resto Z el enlace marcado con ,#“,

R’  significa hidrégeno, fltior, cloro, metilo, iso-propilo, metiltio o trifliormetilo,

R™ significa hidr6geno, metil o trifliormetilo,

Z  significaZ!, 7%, Z° 0 Z*, donde

Z'  significa fenilo substituido, en caso dado, de una hasta cinco veces, de forma
igual o de formas diferentes, eligiéndose los substituyentes, respectivamente, de
la lista W',

W!  signpifica halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, formilo, carboxi, carbamoilo,

tiocarbamoilo;

alquilo, hidroxialquilo, oxoalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alquilticalquilo,
unﬂo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo, respectivamente, de
cadena lineal o de cadena ramificada con, respectivamente, 1 basta 8 4 tomos de
carbono;

alquenilo o alqueniloxi, regpectivamente, de cadena lineal o de cadena ramificada
con, respectivamente, 2 hasta 6 & tomos de carbono;

haldgenoalquilo, halégenoalcoxi, hal(genoalquiltio, hal@@encalquilsulfinilo o
hal@genoalquilsulfonilo, respectivamente, de cadena lineal o de cadena ramificada -
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con, respectivamente, 1 hasta 6 4 tomos de carbono y 1 hasta 13 4 tomos de

halégeno iguales o diferentes;

hal(genoalquenilo o haldgenoalqueniloxi, respectivamente, de cadena lineal o de
cadena ramificada con, respectivamente, 2 hasta 6 4 tomos de carbono y 1 hasta
11 & tomos de halgeno iguales o diferentes;

alquilamino, dislquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo,
alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo, arilalquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarboniloxi con 1 hasta 6 4 tomos de carbono en las respectivas
cadenas hidrocarbonadas, alquenilcarbopilo o alquinilcarbonilo, con 2 hasta 6
imosdecarbomenhsrupecﬁmcadenuhidmmbonadas.rupecﬁm.
de cadena linegl o de cadena ramificada;

cicloalquilo o cicloalquiloxi con, respectivamente, 3 hasta 6 4 tomos de carbono;
nlquﬂcnocon304itomoudecarbono.oxialquileuocon20_3immosde
carbono o dioxialquileno con 1 o 2 4tomos de carbono, substituidos
respectivamente, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de forma igual o de
formas diferentes por fitior, por cloro, por oxo, por metilo, por trifiormetiio o
por etilo, doblemente enlazados respectivamente;

o el agrupsmiento —C(Q")=N-Q?, donde

significa hidrégeno, hidroxi o alquilo con 1 hasta 4 d&tomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 hasta 4 itomos de carbono y 1 hasta 9 dtomos de filior, de
cloro y/o de bromo o cicloalquilo con 1 hasta 6 ftomos de carbono y

significa hidroxi, amino, metilamino, fenilo, bencilo o significa, alquilo o alcoxi
conlhnsta4itomosdecnrbono,subsﬁuﬁdosmpectivamente.ca'sodado.
por ciano, por hidroxi, por alcoxi, por alquiltio, por alquilamino, por
dialquilamino o por fenilo, o significa alqueniloxi o alquiniloxi con,
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respectivamente, 2 hasta 4 & tomos de carbono,

as{ como, fenilo, fenoxi, feniitio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo, heterociclilo
o fenilalquilo, fenilalquiloxi, fenilalquiltio, o heterociclilalquilo, con,
respectivamente, 1 hasta 3 4 tomos de carbono en Ias respectivas partes alquilo,
substitnidos respectivamente, en caso dado, en la parte anular de una hasta tres
veceuporhal@eno.yIOporalquilooporalnoxiconlhm4ﬁmmos-decarbono,
de cadena lineal 0 de cadena ramificada, _

significa, respectivamente, cicloalquilo o bicicloalquilo con, respectivamente, 3
hasta 10 ditom os de carbono, substituidos en caso dado, de una hasta cuatro
veces, de forma igual o de formas diferentes por halégenoy/o por alquilo con 1
a 4 fitom os de carbono,

significa alquilo con 2 a 20 itom os de carbono insubstituido o significa alquilo
conlaZ(.Ntomosdecubonombsﬁtuidounaovarmveces,defomigﬁalo
de formas diferentes, por flGor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquiltio
con 1 a 6 4 tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 & tomos de carbono,
por alquilsulfonilo con 1 a 6 4tom os de carbono, por alcoxi con 1 a 6 ftom os
de carbono, por alquilamino con 1 a 6 4 tomos de carbono, por di(alquilo con 1
8 6 4tom os de carbono)amino, por halGgenoaljuiltio con 1 a 6 fto mos de
carbono, por hal6genodquilsulfinilo con 1 a 6 ftom os de carbono, por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 6 4t omos de carbono, haldgenoalcoxicon 1a 6
itom os de carbono, por halégenoalquiamino con 1 a 6 fitom os de carbono,
por halégeno-di(alquilo con 1 a 6 &tom os de carbono)amino, por -SiR*R*R" y/o
por cicloalquilo con 3 a 6 itom o8 de carbono, pudiendo estar substituida la
parte cicloalquilo, por su parte, en caso dado, de una hasta cuatro veces, de
formaigunlodcformasdiferentesporﬂﬁor.porcloro.porbromo,pory;:do,
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por alquilo con 1 a 4 dtom os de carbono y/o por hal@gencalquilo con 1 a 4

étom os de carbono,

significa alquenilo con 2 a 20 ftom os de carbono o alquinilo con 2 a 20
tom os de carbono, substitnidos respectivamente, en caso dado, una o varias
veces, de forma igual o de formas diferentes por fldor, por cloro, por bromo,
por yodo, por alquiltio con 1 a 6 & tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a
6 étom os de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 6 & tomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 4 tomos de carbono, por alquilamino con 1 a 6 4 tomos de
carbono, por di(akmilo con 1 a 6 itom'os de carbono)amino, por
halégenoalquiltio con 1 a 6 &t omos de carbono, por hal(genoalquilsulfinilo con
1 a 6 ftom os de carbono, por halégenoahuilsulfonilo con 1 a 6 ftom os de
carbono, por halfgemalcoxi con 1 a & ftomos de carbomo, por
hal6genoalquilamino con 1 a 6 itom os de carbono, por halégeno-d(alquilo con
1 a 6 dtom os de carbono)amino, por -SiR'R’R" y/o por cicloalquilo con 3 2 6
fitom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su
parte, en caso dado, de una hasia cuatro veces, de forma igual o de formas
diferentes por fiGor, por cloro, por bromo, por yodo, por alquilo con 1 a 4
tom os de carbono y/o por halégenoalquilo con 1 a 4 &tom os de carbono,

R'yR’ significan, independientemente entre sf, alquilo con 1 a 6 &tom os de

Rlﬂ

carbono, alcoxi con 1 a 6 4t omos de carbono, alcoxi con 1 a 3 Ato mos de
carbono-alquilo con 1 a 3 ftom os de carbono o alquiltio con 1 a 3 fitom os de
carbono-alquilo con 1 a 3 itom os de carbono,

significa alquilo con 1 a 6 4tom o8 de carbono, alcoxi con 1 a 6 4to mos de
carbono, alcoxi con 1 a 3 #tom os de carbono-alquilo con 1 a 3 itomos de
carbono, alquiltio con 1 a 3 4tom os de carbono-alquilo con.1 a 3 fito mos de
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carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tom os de carbono, fenil o bencilo,

o

My Z significan, conjuntamente 1,1,3-trimetil-1H-2,3-dihidro-inden4-ilo, 13-
dimetil-1H-2,3-dihidro-inden-4-ilo, * 1,1,3-trimetil-1,3-dihidro-2-benzofuran-4-
ilo, 1,3-dimetil-1,3-dihidro-2-benzofuran-4-ilo, 1,1,3-trimetil-1,3-dihidro-2-
benzotien-4-ilo o 1,3-dimetil-1,3-dihidro-2-benzotien4-ilo.
3.- Procedimiento para I obtencién de 2-hal@genofuril/tienil-3-carboxamidas de la

férmmula (T), segtin Ia reivindicacit 1,- caracterizado porque

2)  te hace reaccionar derivados de & cidos carbox! licos de Ia férmmla (1)

e
A" N i
en la que
AyHal tienen los significados indicados en la reivindicacin 1 y
x significa haldgeno o hidroxi,
con derivados de anilina de 1a férmula (III)

©

z (m

en la que
R,M,yZ tienen los significados indicados en la reivindicacién 1,
en caso dado en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente
de condensacién, encaso dado en presencia de un aceptor de 4c ido y, en caso dado, en
presencia de un diluyente, o
b) se hacen reaccionar hald@enocarboxamidas de Ia férmla (IV)
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2’,539 ‘.

H-}/Ia‘ ¥ ;
A R x2-
Hol av)

A, Hal, R y M tienen los significados indicados en la reivindicacién1,
X*  significa bromo, yodo o trifitormetilsulfonato,
con derivados del 4cido bordnicode la férmla (V)

en la que

e'-o—?—o-e’
z' )

en la que

Z'  tiene los significados indicados en la reivindicacién1 y

G'yG significan, respectivamente, hidrégeno o conjuntamente significan
tetrametiletileno,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de

fcido y en caso dado en presencia de un diluyente, o

€)  schacen reaccionar derivados del dcido bor6nie de la formmla (VI)

HMT@ vD -
A R

Hal g0 ™o6*
en la que
A, Hal, R y M tienen los significados indicados en 1a reivindicaciénl,
GyG* significan, respectivamente, hidrégeno o significan, conjuntamente,
tetrametiletileno,
con derivados de fenilo de la férmula (VII)

x—2' (VD
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en la que

Z'  tiene los significados indicados en la reivindicacién1 y

X*  significa cloro, bromo, yodo o trifiiormetilsulfonato,

en presencia de un catalizador, en caso dado en presencia de un agente aceptor de
cido y en caso dado en presencia de un diluyente, o

d) se hacen reaccionar hal@enocarboxamidas de la férmla (TV)

S es A
A MR x

A, Hal, R y M tienen los significados indicados en la reivindicacién1,
X?*  significa bromo, yodo o triflormetilsulfonato,
con derivados de fenilo de 1a férmla (VII)

x—2z' (Vi)

en la que

en la que

Z' tiene los significados indicados en la reivindicacién1 y

X*  significa cloro, bromo, yodo o trifiiormetilsulfonato,

en presencia de un catalizador de paladio o de niquel y en presencia de 4,4,4' 4',5,5,
5',5'-octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano, en caso dado en presencia de un agente
aceptor de fcido y en caso dado en presencia de un diluyente, o

e) se hidrogenan 2-halégenduril/tienil-3-carboxamidas de la férmmia (I-a)

H‘%lj ) x‘; 0-2)
H

en la que
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A, Hal, R y M tienen los significados indicados en 1a reivindicacién1,

x*

significa alquenilo con 2 a 20 4tom o0s de carbono o alquinilo con 2 a 20
dtom os de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una o varias
veces, de forma igual o de formas diferentes por balégeno, por alquiltio, por
alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por halégenoalqiltio, por halégenoalquisulfinilo, por
halégenoalqulsulfonilo, por hal6genoalcoxi, por halégenoalquilamino, por
halégeno-dialqpilamino, por -SiR*R’R™ y/o por cicloalquilo con 3 a 6 itom os
de carbono, pudiendo estar substituida 1a parte cicloalquilo, por su parte, en
caso dado, por halégeno y/opor alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

en caso dado en presencia de un diluyente y en caso dado en presencia de un
catalizador, o

f)

se deshidratan hidroxialquilcarboxamidas de la férmmla (VIII)

H_J/Iﬁ\-ql’ ? (Vi
A R x*
Hal

en la que
A, Hal, R y M tienen los significados indicados en 1a reivindicacién},

X3

significa hidroxialquilo con 2 a 20 4tomos de carbono, substitnido en caso
dado adicionalmente una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes
por halégeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi,
por alquilamino, por dialquilamino, por halSgenoalqiltio, por
halégenoalquilsulfinilo, por halégenodquilsulfonilo, por halégenodcoxi, por
hal6genoalquilamino, por halégeno-dalquilamino, por -SiR’R’R™ y/o por
cicloalquilo con 3 a 6 &tom o0s de carbono, pudiendo estar substituida la parte
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cicloalquilo por su parte, en caso dado, por hal6genoy/o por alquilo con 1 a 4

&tom os de carbono,
en caso dado en presencia de un diluyente y en caso dado en presencia de un &cido, o
B s¢ hacen reaccionar hal(genocarboxamidas de la férmla (IV)

H /, 'f@ av)
A IR x

Ha

en la que

A, Hal, R y M ticnen los significados indicados en la reivindicacién1,

X*  significa bromo, yodo o trifliormetilsulfonato,

con un alquino de 1a féxmla (IX)

HC=—¢" =)

la que

G*  significa alquilo con 2 a 18 &tom os de carbono substituido en caso dado una o
varigs veces, de forma igual o de formas diferentes por halégeno, por alquiltio,
por alquilsulfinilo, por alquilsuifonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
dialquilamino, por halgencalqultio, por haldgenoalquisulfinilo, por
balégenoalquilsulfonilo, por hal6genoalcoxi, por halégenoalquilamino, por
halégeno-dialqilamino, por -SiR*R’R™ y/o por cicloalquilo con 3 a 6 &tom os
de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su parte,
caso dado, por halégeno y/opor alquilo con 1 a 4 ftom os de carbono,

o0 con un alqueno de la férmuia (X)

~

G G

en la que
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G, G’y G* significan, independientemente entre sf, respectivamente hidrfgeno o

alquilo substituido, en caso dado, una o verias veces, de forma igual o de
formas diferentes, por haldgeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por
alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por dialquilamino,- por
hal6genoalqiltio, por halégenoalquisulfinilo, por halégenoaljuilsulfonilo, por
halégenoalcoxi, por hal6genoalqulamino, por halégeno-dialqilamino, por
-SiR*R’R" y/o por cicloalquilo con 3 a 6 fitom os de carbono, pudiendo estar
substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en caso dado por halégenoy/o por
alquilo con 1 a 4 #tom os de carbono y el nfmero total de los &to mos de
carbono de 1a parte de Ia molécula de cadena abierta (sin los substituyentes) no
sobrepase el mimero 20, .

en caso dado en presencia de un diluyente, en caso dado en presencia de un agente
aceptor de cido y en presencia de uno o varios catalizadores, o

h) se hacen reaccionar cetonas de 1a férumla (XT)
Hérﬂ\lf@ (XD
A HuIR o c*
en la que

A, Hal, R y M tienen los significados indicados en 1a reivindicaciénl,

¢

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 18 4 tomos de carbono substituido, en caso
dado una o varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por halégeno,
por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por
alquilamino, por dialquilamino, por halégenoalqiltio, por
halégenoalcquilsulfinilo, por halégenodquilsutfonilo, por halégenodcoxi, por
halégenoalquilamino, por hal6geno-dalquilamino, por -SiR'R’R® y/o por
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cicloalquilo con 3 a 6 itom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte

cicloalquilo, por su lado, en caso dado, por hal6genoy/o por alquilo con 1 a 4
fitom os de carbono,
con un compuesto del fédoro de la férmla general (XII)
5 G'—Px (X1
en la que
GY a'igxﬁﬁmalqu.ilooon 1 a 18 4tom os de carbono substituido en caso dado una o
varias veces, de forma igual o de formas diferentes, por halégeno, por alquiltio,
por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por alquilamino, por
10 dialquilemino, por hal6genoalqultio, por halégenocalquisulfinilo, por
halégenoalqulsulfonilo, por halSgenoalcoxi, por halégenoalquilamino, por
hal6geno-dialqiilamino, por -SiR*R*R' y/o por cicloalquilo con 3 a 6 fitom os
de carbono, pudiendo estar substituida la parte cicloalquilo, por su lado, en
caso dado, por halégeno y/opor alquilo con 1 a 4 itom os de carbono,
15 Px significa un agrupamiento -P*(CeHs}s CI, -P*(CeHsps Br,, -P*(CeHi)s I,
-P(=0)(OCH:)s 0 -P(=0)(OCzHb)s,
en caso dado en presencia de'un diluyente, o
i) se hacen reaccionar 2-halégenofuri/tienil-3-carboxamidas de la férmula (I-b)

H/’ 'l‘l-':
A IH Z

Ha a-b)
20 enlaque _
A, Hal, R, MyZ tienen los significados indicados en 1a reivindicaciénl,

con halogenuros de la férmla (XIII)

R—x* (X1

X
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en la que

R.

significa alquilo con 1 a 8 tom os de carbono, alquilsulfinilo con 1 a 6 4 tomos
de carbono, alquilsulfonilo con 1 a 6 étom os de carbono, alcoxi con 1 a 4
fitom os de carbono-alquilo con 1 a 4 4tom os de carbono, cicloalquilo con 3 a
8 ftomos de carbono; halégenoalquib con 1 a 6 Sitomos de carbono,
hal6genoalquiltio con 1 a 4 4tom os de carbono, halégenoalqulsulfinilo con 1 a
4 §tom os de carbono, halégenoalqulsulfonilo con 1 a 4 4t omos de carbono,
halégeno-alcoxicon 1 & 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4 ftom o8 de
carbono, hal6genocicbailquilo con 3 a 8 é4tomos de carbono con,
respectivamente, 1 a 9 ftom os de fldor, 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 1 a 3
fitom o8 de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 #tom os de carbono; halSgeno-
(alquilo con 1 a 3 &tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1 a 3 to mos de
carbono, halégeno~(alcox con 1 a 3 4tom os de carbono)carbonil-alquilo con 1
a 3 dtom os de carbono con, respectivamente, 1 a 13 &tom os de flGor, de cloro
y/o de bromo;

(alquilo con 1 a 8 stomos de carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 8 dtomos de
carbono)carbonilo, (alcoxi con 1 a 4 ftom os de carbono-alquilo con 1 a 4
ftom o8 de carbono)carbonilo, (cicloalquilo con 3 a 8 &dtomos de
carbono)carbonilo; (haligenoalquilo con 1 a 6 &tom os de carbono)carbonilo,
(haldgenoalcoxi con 1 a 6 dtom os de carbono)carbonilo, (hal(geno-alcoxi con 1 2
4 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono)carbounilo,
(hal@genocicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono)carbonilo com,
respectivamente, 1 a 9 ftomos de filor, de cloro y/o de bromo; o
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-C(=0)C(=0)R', -CONR’R’ 0 -CI:NR'R’.

teniendo R', R?, R’, R*y R’ los significados indicados en la reivindicacitn1,

X® significa cloro, bromo o yodo,

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

4.- Agentes para la lucha comtra los microorganismos indeseables,
caracterizados porque tienen un contenido en al menos una 2-halégemfuril/tienil-3-
carboxamida de la férmla (I), segin la reivindicacién 1, junto a agentes extendedores
y/a productos tensioactivos. '

5.- Empleo de las 2-hal{genofuril/tienil-3-carboxamidas de la férmmila (I), segiin
Ia reivindicacién1, para la lucha contra los microorganismos indeseables.

6.- Procedimiento para la lucha contra los microorganismos indeseables,
caracterizado porque se aplican 2-haldgenofuriltienil-3-carboxamidas de la féromla (1),
seglin la reivindicacién 1, sobre los microorganismos y/o sobre su medio ambiente.

7.- Procedimiento para la obtencin de agentes para Ia lucha contra los
microorganismos indeseables, caracterizado porque se mezclan 2-halégaofuril/tienil-3-
carboxamidas de 1a férmuls (T), scgfin la reivindicacién 1, con agentes extendedores y/o
con productos tensioactivos.

8.- Halégenocarboxamidas de la férmula (IV),

H/"fl-' ™
AHale:

A,Hal, RyM tienen los significados indicados en la reivindicaciénl,
X*  significa bromo o yodo.
9.- Derivados del icido borfnicode la férmla (VT)

en la que

o

,U,\')S
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4
A WL N
(VD
en la que
A,Hal, RyM tienen los significados indicados en la reivindicaciénl,
GyG significan, respectivamente, hidrégenoo, conjuntamente, significan

10.- Hidroxialquilcarboxamidas de 1a férmla (VIII)
HMy’ ? (VII)
’ A R x
Hal
cn la que

A, Hal RyM tienen los significados indicados en la reivindicaciénl,

X'  significa hidroxialquilo con 2 a 20 4 tomos de carbono, substituido en caso
dado adicionalmente una o varias veces, de forma ignal o de formas diferentes
por halégeno, por alquiltio, por alquilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi,
por alquilamino, por dialquilamino, por halégencalqiltio, por .
bal6égenoalquilsulfinilo, por haldgenodquilsulfonilo, por halégenodcoxi, por
hal6genoalquilamino, por halégeno-dalquilamino, por -SiR'R'R™ y/o por
cicloalquilo con 3 a 6 ftom os de carbono, pudienda estar substituida la parte
cicloalquilo por su parte, en caso dado, por halégenoy/o por alquilo con 1 a 4
tom os de carbono.

11.- Cetonas de la férmula (XI)
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S er Ak
A Nyt 0P

en la que

A, Ha,RyM tienen los significados anteriormente indicados,

(e

significa hidrégenoo alquilo con 1 a 18 & tomos de carbono substituido, en caso
dado una o varias veces, de forma igual o de formes diferentes, por haldgeno,
por alquilio, por alguilsulfinilo, por alquilsulfonilo, por alcoxi, por
alquilamino, por  dialquilamino, por  halgencalqiltio, por
halégenoalquilsulfinilo, por halégenodquilsulfonilo, por halégenodcoxi, por
halégenoalquilamino, por hal6égeno-dalquilamino, por -SiR'RR" y/o por
cicloalquilo con 3 a 6 4tom os de carbono, pudiendo estar substituida la parte
cicloalquilo, por su lado, en caso dado, por haldgenoy/o por alquilo con 1 a 4
fitom os de carbono.
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RESUMEN

Nuevas 2-halégenofuril/ienil-3-carboxamidas de la formula (T)
O
1
N R 2

A, Hal, R, M y Z tienen los significados indicados en la descripci6n,

en la que

varios procedimientos para la obtenciénde estos productos y su empleo para la lucha
contra los microorganismos indeseables, asf como nnevos productos intermedios y su
obtencién.
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FERRERO EMILIO
Apoderado(a) y/o Representante de
BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

REFERENCIA Radicacién No. 6 77162
Solicitud internacional EP2005/000629
Fecha inicio fase naclomal 06/09/2006

Tr&mite 11

Evento 378
Actuaciém 430

Oficio No. 44.-10490

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento em el articulo 38 de
la Decisisn 486 de la Camisiém de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Coocperacifn en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Onica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

1. La policitud no contiene la copia del documento en que consta la cesiém del
derecho a la patente del inventor al solicitante o a su causante. (Art. 26-k)
Declsién 486.

En cumplimiento de 1lo dispuesto por el articulo 39 de la Declsisn 486, se le
requiexre para que dentro del término de dos meses sigulentes a la fecha de
notificaciSn del presente oficio, complete los requisitos anteriormesnte enunciadoa.
En casco de no dar cumplimiento al presente requerimiento, la solicitud se
considerari abandonada y perderf su prelacidn.

Notifiguese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quintoc del titulo primeroc de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALIX 8 DE VERGEL
Jefe de 1l divisién de Nuevas Creaclones
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