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ES 2295 821 T3

DESCRIPCION

Oxatiincarboxamidas.

La presente invencion se refiere a nuevas oxatiincarboxamidas, a varios procedimientos para su preparacioén y a su
uso para combatir microorganismos indeseados.

Es ya conocido que numerosas carboxamidas poseen propiedades fungicidas (véanse, por ejemplo, los documentos
EP-A 0591699, EP-A 0545099, DE-OS 1617921, JP-A 2001-302605, JP-A 10-251240, JP-A 8-176112, JP-A 53-
72823 y US 3.657.449).

Asi, son ya conocidas algunas 6-metil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxamidas. Se citan, por ejemplo, N-(4’-fluo-
ro-1,1’-bifenil-2-il)-6-metil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxamida y (6-metil-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il))-N-[2-(2-
metilpropil)fenil]carboxamida por el documento EP-A 0545099, (6-metil-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il))-N-(2,4,6-tri-
metilfenil)carboxamida por el documento DE-OS 1617921, N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-(6-metil-(2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-il))carboxamida por el documento JP-A 10-251240 y (6-metil-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il))-N-(2-metilfe-
nil)carboxamida por el documento US 3.657.449. La eficacia de estas sustancias es buena, pero deja que desear en
algunos casos, por ejemplo, a bajas cantidades de aplicacion.

Se han encontrado ahora nuevas oxatiincarboxamidas de férmula (I)

R2
RI R3
(ﬁ)n Q
G2 S
XXET
G? o” G Rz

en la que
G' representa haldgeno, trifluorometilo, difluorometilo o ciclopropilo,
G? y G® representan independientemente entre si hidrégeno o metilo,
n representa 0, 1 6 2,
R!, R?, R’ y R* representan independientemente entre si hidrégeno, fldor, cloro, metilo, isopropilo o metiltio,

R’ representa hidrégeno, alquilo C,-Cg, alquil C,-Cg-sulfinilo, alquil C,-Cg-sulfonilo, alcoxi C,-Cy4-alquilo C;-C,,
cicloalquilo C;-Cg, halogenoalquilo C,-Cs, halogenoalquil C,-C,-tio, halogenoalquil C,-C,-sulfinilo, halogenoalquil
C,-C,-sulfonilo, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 dtomos
de fldor, cloro y/o bromo, formilalquilo C,-C;, alquil C,-C;-carbonilalquilo C,-C;, alcoxi C,-C;-carbonilalquilo C,-C;,
halogenoalquil C,-Cs-carbonilalquilo C,-C;, halogenoalcoxi C,-Cs-carbonilalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 7
atomos de fldor, cloro y/o bromo, alquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C;, alcoxi C,-Cs-carbonilhalogenoalquilo
C,-C; respectivamente con 1 a 6 dtomos de fldior, cloro y/o bromo, halogenoalquil C;-C;-carbonilhalogenoalquilo
C,-GC;, halogenoalcoxi C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 13 atomos de fldor, cloro y/o
bromo; -COR?, -CONR’R?® 0 -CH,NR°R°,

R® representa hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C;-Cs, alcoxi C,-C,-alquilo C,-Cj, cicloalquilo C;-Cg, halogenoal-
quilo C,-Cg, halogenoalcoxi C;-Cs, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente
con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo; -COR!!,

R’ y R? representan independientemente entre s hidrogeno, alquilo C,-Cs, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, cicloalquilo
C;-Cg, halogenoalquilo C,-Cg, halogenoalcoxi C,-Cy-alquilo C;-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con
1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo,

R’ y R?® forman ademds junto con el 4tomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo saturado de 5 a 8 dtomos
de anillo sustituido eventualmente una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno o alquilo C,-Cy, en el
que el heterociclo puede contener 1 6 2 heterodtomos adicionales no adyacentes del grupo de oxigeno, azufre o NR'?,

R’ y R representan independientemente entre si hidrégeno, alquilo C;-Cs, cicloalquilo C;-Cg, halogenoalquilo
C,-Cs, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 dtomos de fliior, cloro y/o bromo,
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R’ y R forman ademds junto con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo saturado de 5 a 8
atomos de anillo eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno o alquilo C;-C,,
en el que el heterociclo puede contener 1 6 2 heterodtomos adicionales no adyacentes del grupo de oxigeno, azufre o
NRIZ,

R!! representa hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-Cg, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C;, cicloalquilo C;-Cg, halogenoal-
quilo C,-Cg, halogenoalcoxi C,-Cg, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente
con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo,

R!? representa hidrégeno o alquilo C,;-Cg,

Z representa Z', 7%, 7* 0 Z*, en los que

Z! representa fenilo sustituido una a cinco veces, de forma igual o distinta,

7? representa cicloalquilo o bicicloalquilo eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta,

Z? representa alquilo C4-Cyo 10 sustituido o alquilo C,-C,, sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta,

con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en los que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente

una o varias veces, de forma igual o distinta, con hal6geno y/o alquilo C,-C,,

Z* representa alquenilo C,-Cy, 0 alquinilo C,-C,, respectivamente sustituido eventualmente una o varias veces, de

forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en los que la parte cicloalquilo puede estar sustituida

a su vez eventualmente una o varias veces, de forma igual o distinta, con hal6geno y/o alquilo C,-Cy, o

R!, R? y R? representan independientemente entre si hidrégeno o fltor, y

Z y R* forman conjuntamente con el 4tomo de carbono al que estdn unidos un anillo carbociclico o heterociclico
de 5 6 6 miembros eventualmente sustituido.

Ademéds, se ha encontrado que se obtienen oxatiincarboxamidas de férmula (I) haciendo reaccionar

a) derivados de acido oxatiincarboxilico de férmula (II)

0
G
1
 * @
¥ ~o” ¢

en la que
G', G*, G® y n tienen los significados anteriormente dados, y
X! representa halégeno o hidroxi,

con derivados de anilina de férmula (III)

R?
R! R
HN RS (m)
Vs
R Z

en la que
R!, R%, R? R* R’y Z tienen los significados anteriormente dados,

eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacidn, eventual-
mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente, o
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b) haciendo reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)
R2
R} R’
(8),.
el __s .
XLree -
G o7 g RxX

G', G*, G% n,R!, R%, R?, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,

en la que

X2 representa bromo o yodo,

con derivados de 4cido bérico de férmula (V)

A’-o—?—o-A2 ™)
71
en la que
Z! tiene los significados anteriormente dados, y

A''y A? representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno,

en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un aceptor de 4cido y eventualmente en presencia
de un diluyente, o

¢) haciendo reaccionar derivados de oxatiincarboxamida de acido bérico de formula (VI)

R1 R3
), O
G2 g
YT
R® VD
¢ ~o” ', B, .,
A>0 O-A

en la que
G', G%, G% n,R!, R%, R3, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,
A®y A* representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno,

con derivados de fenilo de féormula (VII)

X3 - 7! (VID)

en la que
Z! tiene los significados anteriormente dados, y
X3 representa cloro, bromo, yodo o trifluorometilsulfonato,

en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia
de un diluyente, o
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d) haciendo reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)

(0)

en la que

G', G, G% n,R!, R%, R3, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,

X? representa bromo o yodo,

con derivados de fenilo de féormula (VII)

X -7

en la que
VA tiene los significados anteriormente dados, y

X3 representa cloro, bromo, yodo o trifluorometilsulfonato,

en presencia de un catalizador de paladio o niquel y en presencia de 4,4,4°,4°,5,5,5,5’-octametil-2,2’-bis-1,3,2-

(VID)

dioxoborolano, eventualmente en presencia de un aceptor de acido y eventualmente en presencia de un diluyente, o

e) hidrogenando oxatiincarboxamidas de férmula (Ia)
(Q)n

I"ﬁzs

en la que

(1a),

G', G% G? n,R!, R% R, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,

X* representa alquenilo C,-C,, o alquinilo C,-C,, respectivamente sustituidos eventualmente una o varias ve-

ces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en los que la parte cicloalquilo puede

estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C;-C,,

eventualmente en presencia de un diluyente y eventualmente en presencia de un catalizador, o

f) deshidratando hidroxialquiloxatiincarboxamidas de férmula (VIII)

RZ
R! R’
©, O
: T
G S .
XL
RR X
¢ ~o” 6!
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en la que
G', G G% n, R, R% R, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,
X5 representa hidroxialquilo C,-C,, sustituido eventualmente ademds una o varias veces, de forma igual o
distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez

eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

eventualmente en presencia de un diluyente y eventualmente en presencia de un cido, o

g) haciendo reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)
\ (ﬁ)..
S

en la que
G', G G% n,R!, R%, R?, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,
X2 representa bromo o yodo,

con un alquino de férmula (IX)

HC = A’ (IX)

en la que
AS representa alquilo C,-C3 eventualmente sustituido respectivamente una o varias veces, de forma igual o
distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez
eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

o un alqueno de férmula (X)

en la que

AS, A7 y A8 representan independientemente entre si respectivamente hidrogeno o alquilo eventualmente sustituido
una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloal-
quilo puede estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,4, y el nimero total de
atomos de carbono de la parte de molécula de cadena abierta no supera el nimero 20,

eventualmente en presencia de un diluyente, eventualmente en presencia de un aceptor de dcido y en presencia de
uno o varios catalizadores, o

h) haciendo reaccionar cetonas de formula (XI)

R
o ‘?s?’n It e,
T
G (o} ch
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G', G G% n, R, R% R*, R* y R’ tienen los significados anteriormente dados,

A9

representa hidrégeno o alquilo C;-C; eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o dis-
tinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez
eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

con un compuesto de fésforo de férmula general (XII)

en la que

Al()

Px

A" — Px (XTID),

representa alquilo C,;-C,5 eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta, con hal6-
geno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente
con halégeno y/o alquilo C,-C,,

representa un agrupamiento -P*(C4Hs); CI, -P*(C¢Hs); Br, -P*(C¢Hs); 17, -P(=0)(OCHj;); o -P(=0)(0C,
H5)3,

eventualmente en presencia de un diluyente, o

1) haciendo reaccionar oxatiincarboxamidas de férmula (Ib)

en la que

Rl
©O),
G} ﬁ . @),
‘eene
™ o e Z

G', G% G% n,R!, R%, R3, R* y Z tienen los significados anteriormente dados,

con halogenuros de férmula (XIII)

en la que

RS—I

R — X6 (XI10)

representa alquilo C,-Cg, alquil C,-Cs-sulfinilo, alquil C,-C¢-sulfonilo, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, cicloal-
quilo C;-Cg; halogenoalquilo C,-Cg, halogenoalquil C;-C,-tio, halogenoalquil C,-C,-sulfinilo, halogenoal-
quil C,-Cy-sulfonilo, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con
1 a 9 atomos de flior, cloro y/o bromo, formilalquilo C,-Cs, alquil C,-C;-carbonilalquilo C,-Cs, alcoxi
C,-C;-carbonilalquilo C,-C;, halogenoalquil C,-C;-carbonilalquilo C;-C;, halogenoalcoxi C;-C;-carboni-
lalquilo C;-C; respectivamente con 1 a 7 atomos de fldor, cloro y/o bromo, alquil C,-C;-carbonilhaloge-
noalquilo C,-C;, alcoxi C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 6 dtomos de fldor,
cloro y/o bromo, halogenoalquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-Cs, halogenoalcoxi C,-C;-carbonilha-
logenoalquilo C;-C; respectivamente con 1 a 13 dtomos de flior, cloro y/o bromo; -COR®, -CONR'R?® o
-CH,NR°R ',

R® R7,R® R°y R!" tienen los significados anteriormente dados,

X6

representa cloro, bromo o yodo,

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

Finalmente, se ha encontrado que las nuevas oxatiincarboxamidas de férmula (I) poseen muy buenas propiedades
microbicidas y son utilizables para combatir microorganismos indeseados tanto en la proteccién de plantas como en
la proteccién de materiales.
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Sorprendentemente, las oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtn la invencién muestran una actividad fungicida
esencialmente mejor que los principios activos constitutivamente similares conocidos anteriormente con la misma
orientacion de efecto.

Los compuestos segtin la invencién pueden presentarse eventualmente en forma de mezclas de las distintas formas
isoméricas posibles, particularmente de estereoisdbmeros como, por ejemplo, isémeros E y Z, treo y eritro, asi como
opticos, pero eventualmente también tautémeros. Se reivindican tanto los isémeros E y Z como los treo y eritro, asi
como los 6pticos, cualquier mezcla de estos isémeros, asi como las formas tautoméricas posibles.

Las oxatiincarboxamidas segun la invencién se definen en general por la férmula (I). Se dan a continuacién las
definiciones de restos preferidas de las férmulas citadas anterior y posteriormente. Estas definiciones son vélidas para
los productos finales de férmula (I) asi como para todos los productos intermedios de igual manera.

Gl
Gl

-
G
-
-
-
&

G3

representa preferiblemente fldor, cloro, bromo, yodo, trifluorometilo, difluorometilo o ciclopropilo.

representa de forma especialmente preferible cloro, bromo, yodo, trifluorometilo, difluorometilo o ciclo-
propilo.

representa de forma muy especialmente preferible trifluorometilo.
representa también de forma muy especialmente preferible difluorometilo.
representa también de forma muy especialmente preferible ciclopropilo.
representa preferiblemente hidrégeno.

representa también preferiblemente metilo.

representa preferiblemente hidrégeno.

representa también preferiblemente metilo.

G? y G® representan de forma especialmente preferible simultdneamente hidrégeno.

n

n

representa preferiblemente 0 6 2.
representa de forma especialmente preferible 0.

representa también de forma especialmente preferible 2.

representa preferiblemente hidrégeno, flior, cloro o metilo.

representa de forma especialmente preferible hidrégeno, flior o cloro.
representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno.
representa también de forma muy especialmente preferible fldor.
representa preferiblemente hidrégeno, flior, cloro, isopropilo o metiltio.
representa de forma especialmente preferible hidrégeno, flior, isopropilo o metiltio.
representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno.
representa preferiblemente hidrégeno, fliior, cloro o metilo.

representa de forma especialmente preferible hidrégeno o fldor.
representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno.
representa también de forma muy especialmente preferible fldor.
representa preferiblemente hidrégeno, fliior, cloro o metilo.

representa de forma especialmente preferible hidrégeno o metilo.

representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno.
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R* representa también de forma muy especialmente preferible metilo.
R!, R%, R’ y R* representan de forma muy especialmente preferible simultdneamente hidrégeno.

R’ representa preferiblemente hidrégeno, alquilo C,-Cg, alquil C,-C,-sulfinilo, alquil C,-C,-sulfonilo, alcoxi
C,-C;-alquilo C,-C;, cicloalquilo C;-Cg; halogenoalquilo C;-C,4, halogenoalquil C,-C,-tio, halogenoalquil
C,-C;-sulfinilo, halogenoalquil C;-C,-sulfonilo, halogenoalcoxi C;-Cs-alquilo C,-C;, halogenocicloalquilo
C;-C, respectivamente con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo, formilalquilo C,-C;, alquil C,-C;-car-
bonilalquilo C,-C;, alcoxi C,-Cs-carbonilalquilo C,-Cs, halogenoalquil C,-C;-carbonilalquilo C,-Cs, halo-
genoalcoxi C,-C;-carbonilalquilo C;-C; respectivamente con 1 a 7 &tomos de flior, cloro y/o bromo, alquil
C,-Cj;-carbonilhalogenoalquilo C,-C;, alcoxi C,-Cs-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1
a 6 atomos de fldor, cloro y/o bromo, halogenoalquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C;, halogenoalcoxi
C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 13 dtomos de fldor, cloro y/o bromo; -COR®,
-CONR’R?® 0 -CH,NR°R°,

R’ representa de forma especialmente preferible hidrégeno, metilo, etilo, n- o isopropilo, n-, iso-, sec- o terc-
butilo, pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o isopropilsulfinilo, n-, iso-, sec- o terc-butilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o isopropilsulfonilo, n-, iso-, sec- o terc-butilsulfonilo, metoximetilo, me-
toxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, trifluorometilo, triclorometilo, tri-
fluoroetilo, difluorometiltio, difluoroclorometiltio, trifluorometiltio, trifluorometilsulfinilo, trifluorometil-
sulfonilo, trifluorometoximetilo, -CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH;, -CH,-CO-CH,CHj;, -CH,-
CO-CH(CH,),, -CH,CH,-CO-CH;, -CH,CH,-CO-CH,CH;, -CH,CH,-CO-CH(CHj;),, -CH,-C(O)OCHjs;,
-CH,-C(O)OCH,CH3;, -CH,-C(O)OCH(CH,3),, -CH,CH,-C(0O)OCH,3, -CH,CH,-C(O)OCH,CH;, -CH,
CH,-C(O)OCH(CH,),, -CH,-CO-CF;, -CH,-CO-CCl;, -CH,-CO-CH,CF;, -CH,-CO-CH,CCl;, -CH,CH,-
CO-CH,CF;, -CH,CH,-CO-CH,-CCl;, -CH,-C(0O)OCH,CF;, -CH,-C(O)OCF,CF;, -CH,-C(O)OCH,CCls;,
-CH,-C(0)0OCC(Cl,CCl;, -CH,CH,-C(O)OCH,CF;, -CH,CH,-C(O)OCF,CF;, -CH,CH,-C(O)OCH,CCls;,
-CH,CH,-C(0)O-CCl,CCl;, -COR®, -CONR'R? 0 -CH,NR°R°,

R’ representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno, metilo, metoximetilo, -CH,-CHO, -CH,CH,-
CHO, -CH,-CO-CH;, -CH,-CO-CH3, -CH,-CO-CH,CHj, -CH,-CO-CH(CHj3), o -COR®.

RS representa preferiblemente hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-C,, alcoxi C,-C;-alquilo C,-C;, cicloalquilo
C;-C¢; halogenoalquilo C,-C,4, halogenoalcoxi C;-C,, halogenoalcoxi C,-C;-alquilo C,-C;, halogenoci-
cloalquilo C;-C respectivamente con 1 a 9 dtomos de flior, cloro y/o bromo, -COR!'.

RS representa de forma especialmente preferible hidrégeno, metilo, etilo, n- o isopropilo, terc-butilo, metoxi,
etoxi, isopropoxi, terc-butoxi, ciclopropilo, trifluorometilo, trifluorometoxi, -COR''.

R® representa de forma muy especialmente preferible hidrégeno, -COCHj;, -CHO, -COCH,0CH;, -COCO,
CH;, -COCO,CH,CHs.

R’ y R® representan preferiblemente independientemente entre si hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-C;-alquilo
C,-C;, cicloalquilo C;-Cg; halogenoalquilo C,-C,, halogenoalcoxi C,-Cs-alquilo C,-Cs, halogenocicloal-
quilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 4tomos de fldor, cloro y/o bromo.

R’ y R® forman ademds preferiblemente junto con el 4tomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo saturado
de 5 a 8 atomos de anillo eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con
halégeno o alquilo C,-C,, pudiendo contener heterociclo 1 6 2 heteroatomos adicionales no adyacentes del
grupo de oxigeno, azufre o NR'%,

R’ y R® representan de forma especialmente preferible independientemente entre si hidrégeno, metilo, etilo, n-
o isopropilo, n-, iso-, sec- o terc-butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo,
ciclopentilo, ciclohexilo, trifluorometilo, triclorometilo, trifluoroetilo, trifluorometoximetilo.

R’ y R® forman ademds de forma especialmente preferible junto con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos
un heterociclo saturado eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor,
cloro, bromo o metilo, del grupo de morfolina, tiomorfolina o piperazina, en los que la piperazina puede
estar sustituida en el segundo 4tomo de nitrégeno con R'2.

R’ y R!® representan preferiblemente independientemente entre si hidrégeno, alquilo C,-Cs, cicloalquilo C;-Cg;
halogenoalquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cs respectivamente con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o
bromo.

R’ y R forman ademds preferiblemente junto con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo
saturado de 5 a 8 4tomos de anillo eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta,
con halégeno o alquilo C,-C,, pudiendo contener heterociclo 1 6 2 heterodtomos adicionales no adyacentes
del grupo de oxigeno, azufre o NR'?.
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R’ y R representan de forma especialmente preferible independientemente entre si hidrégeno, metilo, etilo, n-

o isopropilo, n-, iso-, sec- o terc-butilo, metoximetilo, metoxietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo,
ciclopentilo, ciclohexilo, trifluorometilo, triclorometilo, trifluoroetilo, trifluorometoximetilo,

R’ y R!" forman ademds de forma especialmente preferible junto con el d4tomo de nitrégeno al que estdn unidos

Rll

Zl

Zl

Zl

Zl

un heterociclo saturado eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor,
cloro, bromo o metilo, del grupo de morfolina, tiomorfolina o piperazina, en los que la piperazina puede
estar sustituida en el segundo dtomo de nitrégeno con R'2.

representa preferiblemente hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-C,, alcoxi C,-Cs-alquilo C,-C;, cicloalquilo
C;-Cs; halogenoalquilo C,-C4, halogenoalcoxi C,-C,, halogenoalcoxi C,-Cs-alquilo C,-C;, halogenoci-
cloalquilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 dtomos de flior, cloro y/o bromo.

representa de forma especialmente preferible hidrégeno, metilo, etilo, n- o isopropilo, ferc-butilo, metoxi,
etoxi, isopropoxi, ferc-butoxi, ciclopropilo, trifluorometilo, trifluorometoxi.

representa preferiblemente hidrégeno o alquilo C;-C,.

representa de forma especialmente preferible hidrégeno, metilo, etilo, n- o isopropilo, n-, iso-, sec- o terc-
butilo.

representa preferiblemente Z'.

representa preferiblemente fenilo sustituido de una a cinco veces, de forma igual o distinta, en el que los
sustituyentes se seleccionan de la lista de W',

representa de forma especialmente preferible fenilo sustituido una vez, en el que los sustituyentes se selec-
cionan de la lista de W',

representa también de forma especialmente preferible fenilo sustituido dos veces, de forma igual o distinta,
en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa también de forma especialmente preferible fenilo sustituido tres veces, de forma igual o distinta,
en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa de forma muy especialmente preferible fenilo sustituido una vez en posicién 4, en el que los
sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa de forma muy especialmente preferible fenilo sustituido dos veces, de forma igual o distinta, en
posicién 3,4, en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa de forma muy especialmente preferible fenilo sustituido dos veces, de forma igual o distinta, en
posicion 2,4, en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W',

representa de forma muy especialmente preferible fenilo sustituido dos veces, de forma igual o distinta, en
posicién 3,5, en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa de forma muy especialmente preferible fenilo sustituido tres veces, de forma igual o distinta, en
posicién 2,4,6, en el que los sustituyentes se seleccionan de la lista de W'.

representa halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, formilo, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo;
alquilo, hidroxialquilo, oxoalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alquiltioalquilo, dialcoxialquilo, alquiltio, alquil-
sulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 1 a 8 dtomos

de carbono;

alquenilo o alqueniloxi respectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 2 a 6 4tomos de
carbono;

halogenoalquilo, halogenoalcoxi, halogenoalquiltio, halogenoalquilsulfinilo o halogenoalquilsulfonilo res-
pectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 1 a 6 4tomos de carbono y 1 a 13 dtomos de
halégeno iguales o distintos;

halogenoalquilo o halogenoalqueniloxi respectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 2
a 6 atomos de carbono y 1 a 11 dtomos de halégeno iguales o distintos;

alquilamino, dialquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo, dial-
quilaminocarbonilo, arilalquilaminocarbonilo, dialquilaminocarboniloxi respectivamente de cadena lineal
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o ramificada de 1 a 6 dtomos de carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas; alquenilcarbonilo o
alquinilcarbonilo de 2 a 6 4tomos de carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas;

cicloalquilo o cicloalquiloxi respectivamente de 3 a 6 atomos de carbono;

alquileno de 3 6 4 4tomos de carbono, oxialquileno de 2 6 3 dtomos de carbono o dioxialquileno de 1 6 2
atomos de carbono eventualmente sustituidos respectivamente una a cuatro veces, de forma igual o distinta,
con fldor, cloro, oxo, metilo, trifluorometilo o etilo, respectivamente enlazado dos veces;

0 un agrupamiento

en el que

Q' representa hidrogeno, hidroxi o alquilo de 1 a 4 dtomos de carbono, halogenoalquilo de 1 a 4 dtomos de
carbono y 1 a 9 d&tomos de fldor, cloro y/o bromo, o cicloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, y

Q? representa hidroxi, amino, metilamino, fenilo, bencil o alquilo o alcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono
eventualmente sustituido respectivamente con ciano, hidroxi, alcoxi, alquiltio, alquilamino, dialquilamino
o fenilo, o alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente de 2 a 4 atomos de carbono, asi como fenilo, feno-
xi, feniltio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo, heterociclilo o fenilalquilo, fenilalquiloxi, fenilalquiltio o
heterociclilalquilo respectivamente de 1 a 3 4&tomos de carbono en las respectivas partes de alquilo, even-
tualmente sustituido respectivamente en la parte de anillo una a tres veces con halégeno y/o alquilo o alcoxi
de cadena lineal o ramificada de 1 a 4 atomos de carbono.

representa preferiblemente flior, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o isopropilo, n-, iso-, sec- o terc-butilo,
metoxi, etoxi, n- o isopropoxi, trifluorometilo, trifluoroetilo, difluorometoxi, trifluorometoxi, difluorocloro-
metoxi, trifluoroetoxi; difluorometilendioxi o tetrafluoroetilendioxi respectivamente enlazado dos veces,

1
N
ey

Q2

0 un agrupamiento

en el que

Q' representa hidrégeno, metilo, etilo o trifluorometilo, y

Q? representa hidroxi, metoxi, etoxi, propoxi o iSopropoxi.

representa también preferiblemente Z>.

representa preferiblemente cicloalquilo o bicicloalquilo respectivamente de 3 a 10 4tomos de carbono even-
tualmente sustituido respectivamente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o alquilo
C,-C,.

representa de forma especialmente preferible ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, cicloocti-
lo, ciclononilo, biciclo[2.2.1]heptilo o biciclo[2.2.2]octilo eventualmente sustituido respectivamente una a
cuatro veces, de forma igual o distinta, con cloro y/o metilo.

representa de forma muy especialmente preferible ciclopropilo sustituido con cloro y metilo.

representa también preferiblemente Z°.

representa preferiblemente alquilo C4-Cy no sustituido o alquilo C,-C,, sustituido una o varias veces, de
forma igual o distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo

puede estar sustituida a su vez eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro,
bromo, yodo, alquilo C,-C,4 y/o halogenoalquilo C,-C,.

11
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Z? representa de forma especialmente preferible alquilo C,-Cy, no sustituido.

zZ? representa también de forma especialmente preferible alquilo C,-C,, sustituido con cloro, ciclopropilo,
diclorociclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo.

4 representa también preferiblemente Z*.

z* representa preferiblemente alquenilo C,-C,, o alquinilo C,-C,, eventualmente sustituido respectivamente
una o varias veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo y/o cicloalquilo C;-Cg, en los
que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o
distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C,-C, y/o halogenoalquilo C,-C,.

z* representa de forma especialmente preferible alquenilo C,-Cy, 0 alquinilo C,-Cy.

Z y R* representan también preferiblemente junto con los dtomos de carbono a los que estdn unidos un anillo
carbociclico o heterociclico de 5 6 6 miembros eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual

o distinta.

Z y R* representan también de forma especialmente preferible junto con los dtomos de carbono a los que estdn
unidos un anillo carbociclico de 5 6 6 miembros eventualmente sustituido una, dos o tres veces con metilo.

Se prefieren aquellos compuestos de formula (I) en la que todos los restos tienen respectivamente los significados
preferidos anteriormente citados.

Se prefieren especialmente aquellos compuestos de féormula (I) en la que todos los restos tienen respectivamente
los significados especialmente preferidos anteriormente citados.

Se prefieren ademads los compuestos de férmula (Ic)

en la que
G', G%, G% n,R!, R%, R3, R* y Z! tienen los significados anteriormente dados.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ic) en la que G' representa trifluorometilo.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ic) en la que G! representa difluorometilo.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ic) en la que R!, R, R® y R* representan respectivamente
hidrégeno.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ic) en la que n representa 0.

Se prefieren ademads los compuestos de férmula (Id)

(0)
(1d),

en la que
G', G*, G% n,R!, R, R3, R* y Z? tienen los significados anteriormente dados.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Id) en la que G' representa trifluorometilo.

12
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Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Id) en la que G' representa difluorometilo.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Id) en la que R!, R?, R* y R* representan respectivamente
hidrégeno.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Id) en la que n representa 0.

Se prefieren ademads los compuestos de férmula (Ie)

o),
L (1),

en la que
G', G%, G% n,R!, R%, R3, R* y Z* tienen los significados anteriormente dados.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ie) en la que G' representa trifluorometilo.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ie) en la que G' representa difluorometilo.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ie) en la que R', R?, R? y R* representan respectivamente
hidrégeno.

Se prefieren especialmente los compuestos de formula (Ie) en la que n representa 0.

Se prefieren ademads los compuestos de férmula (If)

(©),
4 a),

en la que
G', G*, G% n,R!, R, R3, R* y Z* tienen los significados anteriormente dados.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (If) en la que G' representa trifluorometilo.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (If) en la que G' representa difluorometilo.

Se prefieren especialmente los compuestos de formula (If) en la que R', R?, R? y R* representan respectivamente
hidrégeno.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (If) en la que n representa 0.

Se prefieren ademads los compuestos de férmula (Ig)

RZ
3
N R‘ (Ig) L
|
1 R$1

13
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en la que
G', G G% n,R!, R%, R, R*, R y Z tienen los significados anteriormente dados.

R representa preferiblemente alquilo C,;-Cg, alquil C,-Cy-sulfinilo, alquil C,-Cy-sulfonilo, alcoxi C,-C;-al-
quilo C,-G;, cicloalquilo C;-Cq; halogenoalquilo C,-C,, halogenoalquil C,-C,-tio, halogenoalquil C,;-C,-
sulfinilo, halogenoalquil C,-C,-sulfonilo, halogenoalcoxi C,-C;-alquilo C,-Cj3, halogenocicloalquilo C;-Cg
respectivamente con 1 a 9 d&tomos de fldor, cloro y/o bromo, formilalquilo C,-C;, alquil C,-C;-carbonilalqui-
lo C,-C;, alcoxi C,-Cs-carbonilalquilo C,-C;, halogenoalquil C,-Cs-carbonilalquilo C,-C3, halogenoalcoxi
C,-C;-carbonilalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 7 dtomos de fldor, cloro y/o bromo, alquil C;-Cs-
carbonilhalogenoalquilo C,-C;3, alcoxi C,-Cs-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 6 4to-
mos de fldor, cloro y/o bromo, halogenoalquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C;, halogenoalcoxi C;-
C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 13 dtomos de flior, cloro y/o bromo; -COR®,
-CONR'R? 0 -CH,NR°R,

R>!  representa de forma especialmente preferible metilo, etilo, n- o isopropilo, n-, iso-, sec- o ferc-butilo,
pentilo o hexilo, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o isopropilsulfinilo, n-, iso-, sec- o terc-butilsulfinilo, me-
tilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o isopropilsulfonilo, n-, iso-, sec- o terc-butilsulfonilo, metoximetilo, meto-
xietilo, etoximetilo, etoxietilo, ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, trifluorometilo, triclorometilo, tri-
fluoroetilo, difluorometiltio, difluoroclorometiltio, trifluorometiltio, trifluorometilsulfinilo, trifluorometil-
sulfonilo, trifluorometoximetilo, -CH,-CHO, -CH,CH,-CHO, -CH,-CO-CH;, -CH,-CO-CH,CH;, -CH,-
CO-CH(CHj;),, -CH,CH,-CO-CHj;, -CH,CH,-CO-CH,CH;, -CH,CH,-CO-CH(CH;),, -CH,-C(O)OCHj,
-CH,-C(O)OCH,CH;, -CH,-C(O)OCH(CH,),, -CH,CH,-C(0O)OCH;, -CH,CH,-C(O)OCH,CH;, -CH,
CH,-C(O)OCH(CH,;),, -CH,-CO-CF;, -CH,-CO-CCl;, -CH,-CO-CH,CF;, -CH,-CO-CH,CCl;, -CH,CH,-
CO-CH,CF;, -CH,CH,-CO-CH,-CCl;, -CH,-C(0O)OCH,CF;, -CH,-C(0O)OCF,CF;, -CH,-C(O)OCH,CCls;,
-CH,-C(0)0OCC(Cl1,CCl;, -CH,CH,-C(O)OCH,CF;, -CH,CH,-C(O)OCF,CF;, -CH,CH,-C(O)OCH,CCls;,
-CH,CH,-C(0)O-CCl,CCl;, -COR®, -CONR'R? 0 -CH,NR°R°,

R>!  representa de forma muy especialmente preferible metilo, metoximetilo, -CH,-CHO, -CH,CH,-CHO,
-CH,-CO-CH;, -CH,-CO-CH;, -CH,-CO-CH,CHj;, -CH,-CO-CH(CHj;), o -CORS.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ig) en la que G' representa trifluorometilo.
Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ig) en la que G' representa difluorometilo.

Se prefieren especialmente los compuestos de férmula (Ig) en la que R', R?, R® y R* representan respectivamente
hidrégeno.

Se prefieren especialmente los compuestos de formula (Ig) en la que n representa 0.

Los restos hidrocarburo saturados o insaturados como alquilo o alquenilo pueden ser respectivamente si es posible
de cadena lineal o ramificada, también unidos a heterodtomos como, por ejemplo, en alcoxi.

La definicién de alquilo C,-C,, comprende el intervalo mayor definido en la presente memoria para un resto alquilo.
En particular, esta definicion comprende los significados n-, iso-, sec-, terc-butilo, asi como respectivamente todos
los isémeros de pentilo, hexilo, heptilo, octilo, nonilo, decilo, undecilo, dodecilo, tridecilo, tetradecilo, pentadecilo,
hexadecilo, heptadecilo, octadecilo, nonadecilo y eicosilo.

La definicién de alquenilo C,-C,, comprende el intervalo mayor definido en la presente memoria para un resto al-
quenilo. En particular, esta definicién comprende los significados etenilo, n-, isopropenilo, n-, iso-, sec-, terc-butenilo,
asi como respectivamente todos los isdmeros de pentenilo, hexenilo, heptenilo, octenilo, nonenilo, decenilo, undece-
nilo, dodecenilo, tridecenilo, tetradecenilo, pentadecenilo, hexadecenilo, heptadecenilo, octadecenilo, nonadecenilo y
eicosenilo.

La definicién alquinilo C,-C,, comprende el intervalo mayor definido en la presente memoria para un resto al-
quinilo. En particular, la definicién comprende los significados etinilo, n-, isopropinilo, n-, iso-, sec-, terc-butinilo,
asi como respectivamente todos los isémeros de pentinilo, hexinilo, heptinilo, octinilo, noninilo, decinilo, undeci-
nilo, dodecinilo, tridecinilo, tetradecinilo, pentadecinilo, hexadecinilo, heptadecinilo, octadecinilo, nonadecinilo y
eicosinilo.

Los restos eventualmente sustituidos pueden estar sustituidos una o varias veces, en los que en las sustituciones
miuiltiples los sustituyentes pueden ser iguales o distintos.

Los restos sustituidos con halégeno como, por ejemplo, halogenoalilo, estdn halogenados una o varias veces. En

la halogenacién miiltiple, los dtomos de halégeno pueden ser iguales o distintos. Halégeno representa a este respecto
fldor, cloro, bromo y yodo, particularmente fldor, cloro y bromo.
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Las definiciones de resto o explicaciones indicadas anteriormente en general o indicadas en intervalos preferidos
pueden combinarse a voluntad entre los respectivos intervalos e intervalos preferidos. Son vélidas para los productos
finales asi como para los precursores e intermedios correspondientes.

Explicaciones de los procedimientos y productos intermedios

Procedimiento (a)

Se usan cloruro del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y 4’-cloro-2’-fluoro-1,1’-bifenil-
2-amina como sustancias de partida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (a) segin la

invencién mediante el siguiente esquema de férmulas:

::O

Ca

[I o H[I

Ci

Los derivados de 4cido oxatiincarboxilico necesarios para la prictica del procedimiento (a) segin la invencién
como sustancias de partida se definen en general por la férmula (II). En esta férmula (IT), G', G*, G* y n tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados
que ya se han dado con relacién a la descripcién de los compuestos de férmula (I) segin la invencién como preferidos,
especialmente preferidos o muy especialmente preferidos para G', G, G* y n. X' representa preferiblemente cloro o
hidroxi.

Las sustancias de partida de férmula (IT) son conocidas en su mayoria y/o pueden prepararse mediante proce-
dimientos conocidos (véase Han’guk Nonghwa Hakhoechi 2001, 44, 191-196). Se deducen nuevos compuestos de
férmula (IT), asi como procedimientos para su preparacion, de los ejemplos de preparacion.

Los compuestos de férmula (IT) en la que n representa 1 6 2 se obtienen a partir de los correspondientes compuestos
en los que n representa 0 mediante procedimientos habituales de oxidacién, por ejemplo, mediante la reaccién con
peréxido de hidrégeno (H,0,) en presencia de 4cido férmico y un diluyente (por ejemplo, 4-metil-2-pentanona). El
grado de oxidacién puede controlarse respectivamente mediante las condiciones de reaccion.

Del mismo modo, es también posible oxidar compuestos de férmula (I) en la que n representa 0 y obtener asi
compuestos de férmula (I) en la que n representa 1 6 2. El grado de oxidacién puede controlarse respectivamente
mediante las condiciones de reaccidn.

Los derivados de anilina necesarios ademds para la practica del procedimiento (a) segun la invencién como sus-
tancias de partida se definen en general por la férmula (IIT). En esta férmula (IIT), R', R?, R?, R*, R’ y Z tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados
que ya se han dado para estos restos con relacion a la descripcién de los compuestos de férmula (I) segtn la invencién
como preferidos, especialmente preferidos o muy especialmente preferidos.

Las sustancias de partida de férmula (III) son conocidas en su mayor parte y/o pueden prepararse mediante pro-
cedimientos conocidos (véanse, por ejemplo, Bull. Korean Chem. Soc. 2000, 21, 165-166; Chem. Pharm. Bull. 1992,
40, 240-244; Heterocycles 1989, 29, 1013-1016; J. Med. Chem. 1996, 39, 892-903; Synthesis 1995, 713-716; Synth.
Commun. 1994, 24, 267-272; Synthesis 1994, 42-144; los documentos DE-A 2727416; EP-A 0824099; WO 93/11117,
EP-A 0545099, EP-A 0589301, EP-A 0589313 y WO 02/38542).

También es posible preparar en primer lugar derivados de anilina de férmula (III) en la que R® representa hidrégeno,
y derivatizar a continuacién los compuestos asi obtenidos segtin procedimientos habituales [por ejemplo, andlogamente
al procedimiento (i) segin la invencién].

Se deducen nuevos compuestos de férmula (III), asi como procedimientos para su preparacion, de los ejemplos de
preparacion.

15



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295 821 T3

Procedimiento (b)

Se usan N-(2-bromofenil)-6-trifluorometil-2,3-dihidro- 1,4-oxatiin-5-carboxamida y acido 4-cloro-2-fluorofenilb6-
rico como sustancias de partida, asi como un catalizador, de modo que puede representarse el desarrollo del procedi-

miento (b) segin la invencién mediante el siguiente esquema de férmulas.
o HO\B ~OH o)
s S
N F N
| H + lizad l H
Br catalizador o CF F
0~ cF, i 2 O
Cl
Cl
Las halogenoxatiincarboxamidas necesarias para la practica del procedimiento (b) segtin la invencién como sustan-
cias de partida se definen en general por la férmula (IV). En esta férmula (IV), G', G*, G, n, R!, R?, R?, R* y R’ tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que
ya se han dado para estos restos o estos indices con relacién a la descripcion de los compuestos de férmula (I) segin la
invencién como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles. X* representa bromo o yodo.
Las halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV) no son todavia conocidas. Son igualmente objeto de la presente
solicitud como nuevos compuestos quimicos. Se obtienen
j) haciendo reaccionar derivados de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (IT)
(8),, Q
3
G S
\/\[ fj\X} ®
¢ "o~ @'
en la que
G', G%, G* y n tienen los significados anteriormente dados, y
X! representa halégeno o hidroxi,
con halogenoanilinas de férmula (XIV)
RZ
R} R®
(XIV)
HN R
és X2
en la que
R!, R%, R?, R* R’y X? tienen los significados anteriormente dados,

eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacion, eventual-
mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente.
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Procedimiento (j)

Se usan cloruro del dcido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y 2-bromoanilina como sustan-
cias de partida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (j) segin la invencién mediante el
siguiente esquema de férmulas.

O 0
S 2;' I
~ S c
Cl ~
l . — 0 N
0~ “CF, 0~ "CF,

Br

Los halogenuros de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (IT) necesarios para la préctica del procedimiento (j) segin
la invencién como sustancias de partida se han descrito ya anteriormente con relacién al procedimiento (a) segun la
invencion.

Las halogenoanilinas necesarias para la practica del procedimiento (j) segin la invencién como sustancias de parti-
da se definen en general por la férmula (XIV). En esta férmula (XIV), R!, R?, R?, R* R’ y X? tienen preferiblemente,
de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado
para estos restos con relacion a la descripcion de los compuestos de férmula (I) o los preproductos de férmula (III)
segun la invencién como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

Las halogenoanilinas de férmula (XIV) son compuestos quimicos de sintesis comerciales o pueden obtenerse
segin procedimientos conocidos. En el caso en que R’ no represente hidrégeno, el resto R® puede introducirse en la
etapa de los compuestos de férmula (XIV) mediante procedimientos de derivatizacién habituales. También es posible
preparar en primer lugar compuestos de férmula (IV) en los que R’ representa hidrégeno y derivatizar a continuacién
los productos obtenidos mediante procedimientos habituales [véase el procedimiento (i) segtin la invencién].

Los derivados de 4cido bérico necesarios ademds para la practica del procedimiento (b) segin la invencién como
sustancias de partida se definen en general por la férmula (V). En esta férmula, Z' tiene preferiblemente, de forma
especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado para Z!
con relacién a la descripcién de los compuestos de férmula (I) segin la invencién como preferidos, especialmente
preferidos o muy especialmente preferidos. A' y A? representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrame-
tiletileno.

Los derivados de acido bérico de férmula (V) son conocidos y/o pueden prepararse mediante procedimientos
conocidos (véanse, por ejemplo, los documentos WO 01/90084 y US 5.633.218).

Procedimiento (c)

Se usan 4cido 2-{[6-(trifluorometil)-2,3-dihidro- 1,4-oxatiin-5-il]carbonilamino }fenilbérico y 1-bromo-4-cloro-2-
fluorobenceno como sustancias de partida, asi como un catalizador, de modo que puede representarse el desarrollo del
procedimiento (c) segin la invencién mediante el siguiente esquema de férmulas:

PP
S /© F s N
[ l ﬁ M catalizador [ ‘ H F
o cr B(OH), DG 0~ CF, O
3
c
cl

Los derivados de oxatiincarboxamida de dcido bérico necesarios para la practica del procedimiento (c) segtn la
invencién como sustancias de partida se definen en general por la férmula (VI). En esta férmula (VI), G', G2, G°,
n, R!, R?, R}, R* y R’ tienen preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente
preferible aquellos significados que ya se han dado para estos restos o estos indices con relacién a la descripcion de
los compuestos de férmula (I) seglin la invencién como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente
preferibles. A* y A* representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno.

Los derivados de oxatiincarboxamida de dcido bérico de férmula (VI) no son todavia conocidos. Son compuestos
quimicos nuevos e igualmente objeto de la presente solicitud. Se obtienen
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k) haciendo reaccionar un derivado de acido oxatiincarboxilico de férmula (II)
. (ﬁ),, Q
PE G
¢* ~o” "G’

G', G%, G* y n tienen los significados anteriormente dados, y

en la que

X! representa halégeno o hdiroxi,

con un derivado de 4cido anilinbérico de férmula (XV)

en la que
R!,R%, R? R* R3, A3y A* tienen los significados anteriormente dados,

eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacion, eventual-
mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente.

Procedimiento (k)

Se usan cloruro del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y dcido 2-aminofenilbérico, de
modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (k) segun la invencion mediante el siguiente esquema

de férmulas.
O
i 2
S ~ci S C\N
] + HN - = ( ]: N

0 CFg ~Bu OH

Los derivados de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (II) necesarios para la practica del procedimiento (k) segin
la invencién como sustancias de partida se han descrito ya anteriormente con relacién al procedimiento (a) segtn la
invencion.

Los derivados de 4cido anilinbdrico necesarios ademds para la prictica del procedimiento (k) segin la invencién
como sustancias de partida se definen en general por la férmula (XV). En esta férmula (XV), R!, R?, R?, R* y R’ tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que
ya se han dado para estos restos con relacion a la descripcion de los compuestos de féormula (I) segiin la invencién
como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles. A> y A* representan respectivamente
hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno.

Los derivados de 4cido anilinbérico de férmula (XV) son productos quimicos de sintesis conocidos o pueden obte-
nerse seglin procedimientos conocidos. En el caso en que R’ no represente hidrogeno, el resto R® puede introducirse en
la etapa de los compuestos de férmula (XV) mediante procedimientos de derivatizacion habituales. También se posible
preparar en primer lugar compuestos de férmula (VI) en los que R representa hidrégeno, y derivatizar a continuacion
los productos obtenidos mediante procedimientos habituales [véase el procedimiento (i) segin la invencién].
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Los derivados de fenilo necesarios también para la practica del procedimiento (c¢) segin la invencién como sustan-
cias de partida se definen en general por la férmula (VII). En esta férmula (VII), Z' tiene preferiblemente, de forma
especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado para Z!
con relacién a la descripcion de los compuestos de féormula (I) segin la invencién como preferibles, especialmente
preferibles o muy especialmente preferibles. X* representa cloro, bromo, yodo o trifluorometilsulfonato.

Los derivados de fenilo de férmula (VII) son productos quimicos de sintesis conocidos.

Procedimiento (d)

Se usan N-(2-bromofenil)-6-trifluorometil-2,3-dihidro- 1,4-oxatiin-5-carboxamida y 1-bromo-4-cloro-2-fluoroben-
ceno como sustancias de partida, asi como un catalizador y 4,4,4°,4°,5,5,5°,5’-octametil-2,2’-bis-1,3,2-dioxaborolano,
de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (d) segiin la invencién mediante el siguiente esquema
de férmulas.

T
F catalizador S O
N - N
AP Ay e o
F
o” ek, ;( )s——s( ﬁ S O
Cl o] 0
Cl

Las halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV) necesarias para la practica del procedimiento (d) segun la inven-
cién como sustancias de partida, asi como los derivados de fenilo de férmula (VII), se han descrito ya anteriormente
con relacién a los procedimientos (b) y (c) segtin la invencion.

El 4,4,4°,4°,5,5,5’,5 -octametil-2,2’-bis-1,3,2-dioxaborolano necesario ademads para la practica del procedimiento
(d) segtin la invencién es un compuesto quimico de sintesis comercial.

Procedimiento (e)

Se hidrogena, por ejemplo, N-[2-(1,3-dimetilbut-1-enil)fenil]-[6-(trifluorometil)-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il)]car-
boxamida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (e) segtn la invencién mediante el si-
guiente esquema de férmulas.

O O
S N +H, S N
| H — | H
o7 eF, I o~ cF,

Las oxatiincarboxamidas necesarias para la practica del procedimiento (e) seguin la invencién como sustancias
de partida se definen en general por la férmula (Ia). En esta formula (Ia), G', G?, G°, n, R!, R?, R® y R* tienen
preferiblemente, de forma preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han
dado para estos restos o estos indices con relacion a la descripcion de los compuestos de férmula (I) segiin la invencién
como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

X* representa preferiblemente alquenilo C,-C,, o alquinilo C,-C,, eventualmente sustituido respectivamente
una o varias veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo y/o cicloalquilo C;-Cq, en los
que la parte cicloalquilo pueda estar sustituida a su vez eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o
distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C,-C, y/o halogenoalquilo C;-C,.

X4 representa de forma especialmente preferible alquenilo C,-C, 0 alquinilo C,-Cy.

Los compuestos de férmula (Ia) son compuestos segiin la invencién y pueden prepararse segtin los procedimientos

(a), (), (g) o (h).
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Procedimiento (f)

Se deshidrata, por ejemplo, N-[2-(1-hidroxi-1,3-dimetilbutil)fenil]-[6-trifluorometil)-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-
il)]Jcarboxamida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (f) segin la invencion mediante
el siguiente esquema de férmulas.

0 0
S S
N N
E | H OH ——> [ | H
-H,0
0~ “CF, 0~ CF, AN

Las hidroxialquiloxatiincarboxamidas necesarias para la practica del procedimiento (f) segin la invencién como
sustancias de partida se definen por la férmula (VIII). En esta férmula (VIID), G', G2, G, n, R!, R%, R?, R* y R’ tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que
ya se han dado para estos restos o estos indices con relacién a la descripcion de los compuestos de férmula (I) segin
la invencién como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

X5 representa preferiblemente hidroxialquilo C,-C,, eventualmente sustituido adicionalmente una a cuatro ve-
ces, de forma igual o distinta, con cloro, flior, bromo y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo
puede estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,.

X5 representa de forma especialmente preferible hidroxietilo, hidroxipropilo, hidroxibutilo, hidroxipentilo, hi-
droxihexilo, hidroxiheptilo, hidroxioctilo, hidroxinonilo o hidroxidecilo eventualmente sustituido una a cua-
tro veces, de forma igual o distinta, con fldor, ciclopropilo, difluorociclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y/o
ciclohexilo, respectivamente de cadena lineal o ramificada, respectivamente enlazado en cualquier posicion.

Los compuestos de féormula (VIII) no son todavia conocidos y son igualmente objeto de la presente solicitud como
compuestos nuevos.

Se ha encontrado también que las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de féormula (VIII) presentan muy buenas
propiedades microbicidas y pueden utilizarse para combatir microorganismos indeseados tanto en la proteccién de
plantas como en la proteccién de material.

Las hidroxialquilpirazolilcarboxamidas de férmula (VIII) se obtienen

1) haciendo reaccionar derivados del acido oxatiincarboxilico de férmula (II)

©), O
et 8

re ol
¢ ~o” G’

en la que
G', G*, G* y n tienen los significados anteriormente dados, y
X! representa halégeno o hidroxi,

con un derivado de hidroxialquilanilina de férmula (XVI)
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en la que
R!, R%, R’ R* R’y X° tienen los significados anteriormente dados,

eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacion, eventual-
mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente.

Procedimiento (1)

Se usan, por ejemplo, cloruro del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y 2-(2-aminofenil)-
2-heptanol como sustancias de partida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (1) segtin la
invencion mediante el siguiente esquema de férmulas:

Base

g
~cl
[I + H ~HC| [s
0~ "CF, 4 I
OH OH

Los derivados de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (II) necesarios para la practica del procedimiento (1) segin
la invencién como sustancias de partida se han descrito ya anteriormente con relacién al procedimiento (a) segtn la
invencion.

Los derivados de hidroxialquilanilina necesarios ademads para la practica del procedimiento (1) segtin la invencién
como sustancias de partida se definen en general por la férmula (XVI). En esta férmula (XVI), R!, R?, R}, R*, R®
y X5 tienen preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos
significados que ya se han dado para estos restos con relacion a la descripcién de los compuestos de férmulas (I) o
(VIII) segtn la invencidén como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

Los derivados de hidroxialquilanilina de férmula (XVI) son conocidos y/o pueden obtenerse segin procedimientos
conocidos (véanse, por ejemplo, los documentos US 3.917.592 o EP-A 0824099). En el caso de que R’ no represente
hidrégeno, el resto R® puede introducirse en la etapa de los compuestos de férmula (XVI) mediante procedimientos
de derivatizacion habituales. También es posible preparar en primer lugar compuestos de férmula (VIIT) en los que R®
representa hidrégeno y derivatizar a continuacién los productos obtenidos mediante procedimientos habituales [véase
el procedimiento (i) segun la invencién].

Procedimiento (g)
Se usan, por ejemplo, N-(2-bromofenil)-6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxamida y 1-hexina como

sustancias de partida, asi como un catalizador, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (g)
segun la invencién mediante el siguiente esquema de férmulas.

[IIQ 'l\/\ (S, N

0" >cr, |

Las halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV) necesarias para la practica del procedimiento (g) segin la inven-
cién como sustancias de partida se han descrito ya anteriormente con relacién al procedimiento (c) segin la invencion.

Los alquinos necesarios ademds para la practica del procedimiento (g) segin la invencién como sustancias de
partida se definen en general por la férmula (IX).

A’ representa preferiblemente alquilo C,-C,, eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o

distinta, con fldor, cloro, bromo y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida
a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C;-C,.
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AS representa de forma especialmente preferible etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo eventual-
mente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fltor, ciclopropilo, difluorociclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo y/o ciclohexilo, respectivamente de cadena lineal o ramificada, respectivamente
enlazado en cualquier posicion.

Los alquinos de férmula (VI) son productos quimicos de sintesis conocidos.

Los alquenos necesarios ademds para la practica del procedimiento (g) segtin la invencién como sustancias de
partida alternativas se definen en general por la férmula (X).

AS, A7 y A® representan preferiblemente independientemente entre si respectivamente hidrégeno o alquilo even-
tualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro, bromo y/o cicloalquilo
C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alqui-
lo C,-C,, y el nimero total de d&tomos de carbono de la parte de molécula de cadena abierta no supera el
nimero 12.

AS, A7 y A3 representan de forma especialmente preferible independientemente entre si respectivamente hidrégeno
o etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo eventualmente sustituido una a cuatro veces, de
forma igual o distinta, con fldor, ciclopropilo, difluorociclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y/o ciclohexilo,
respectivamente de cadena lineal o ramificada, respectivamente enlazado en cualquier posicién, en los que
el ndmero total de d&tomos de carbono de la parte de la molécula de cadena abierta no supera el nimero 12.

Los alquenos de férmula (VII) son productos quimicos de sintesis conocidos.

Procedimiento (h)

Se usan N-(2-acetilfenil)-[6-(trifluorometil)-(2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-il)]-carboxamida y yoduro de butil(trifenil)
fosfonio como sustancias de partida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (h) segin la
invencién mediante el siguiente esquema de férmulas.

s . ' ,COHS Base s
+ NN
( l H T\csHs - P(=OXCeHsh | N
0~ CF, O CgHs -HI \ X

Las cetonas necesarias para la practica del procedimiento (h) segiin la invencién como sustancias de partida se
definen en general mediante la férmula (XI). En esta férmula, G!, G?, G, n, R', R?, R?, R* y R® tienen preferiblemente,
de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado
para estos restos o estos indices con relacidn a la descripcion de los compuestos de formula (I) segin la invencién
como preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

A° representa preferiblemente alquilo C,-C,, sustituido eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o
distinta, con fldor, cloro, bromo y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida
a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,.

A° representa de forma especialmente preferible etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo eventual-
mente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con flior, ciclopropilo, difluorociclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo y/o ciclohexilo, respectivamente de cadena lineal o ramificada, respectivamente
enlazado en cualquier posicion.

Las cetonas de férmula (XI) no son todavia conocidas. Son objeto igualmente de la presente solicitud como nuevos

compuestos quimicos. Se obtienen

m) haciendo reaccionar derivados de acido oxatiincarboxilico de férmula (II)
(ﬂ),, O
Gl __S .
I o m
¢* ~o” @'
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en la que
G', G%, G? y n tienen los significados anteriormente dados, y
X! representa halégeno o hdiroxi,

con cetoanilinas de férmula (XVII)

R
RY R
XV,
HN R
}'25
0~ A’

en la que

R!,R%, R R* R’y A’ tienen los significados anteriormente dados,

eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacidn, eventual-
mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente.
Procedimiento (m)

Se usan cloruro del dcido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y 1-(2-aminofenil)etanona como

sustancias de partida, de modo que puede representarse el procedimiento (m) segin la invencién mediante el siguiente
esquema de férmulas:

O
l R
[S ' ~c o+ Base S C\N
o~ ~cF e -Ha [ I "
3 (o) CFy, O CH,
o) CH,

Los derivados de acido oxatiincarboxilico de férmula (II) necesarios para la practica del procedimiento (m) segin
la invencidon como sustancias de partida se han descrito ya anteriormente con relacion al procedimiento (a) segin la
invencion.

Las cetoanilinas necesarias para la practica del procedimiento (m) segtin la invencién como sustancias de partida
se definen ademads por la férmula (XVII). En esta formula (XVII), R!, R?, R, R*, R® y A’ tienen preferiblemente,
de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado
para estos restos con relacién a la descripcidn de los compuestos de férmulas (I) o (XI) segin la invencidn como
preferibles, especialmente preferibles o muy especialmente preferibles.

Las cetoanilinas de férmula (XII) son productos quimicos de sintesis habituales en general (véanse, por ejemplo,
J. Am. Chem. Soc. 1978, 100, 4842-4857 o el documento US 4.032.573). En el caso en que R’ no represente hidré-
geno, el resto R’ puede introducirse en la etapa de los compuestos de férmula (XVII) mediante procedimientos de
derivatizacion habituales. También es posible preparar en primer lugar compuestos de férmula (XI) en los que R®
representa hidrégeno, y derivatizar a continuacién los productos obtenidos mediante procedimientos habituales [véase
el procedimiento (i) segun la invencion].

Los compuestos de fosforo necesarios ademds para la practica del procedimiento (h) segtn la invencién como
sustancias de partida se definen en general por la férmula (XII).

A" representa preferiblemente alquilo C,-C,, sustituido eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o
distinta, con cloro, flior, bromo y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida
a su vez con halégeno y/o alquilo C,-C,.

A" representa de forma muy especialmente preferible etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, heptilo u octilo
eventualmente sustituido una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor, ciclopropilo, difluoroci-
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clopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y/o ciclohexilo, respectivamente de cadena lineal o ramificada, respec-
tivamente enlazada en cualquier posicion.

Px representa preferiblemente un agrupamiento -P*(C¢Hs); CI-, -P*(C4Hs); Br™, -P*(C¢Hs); 17, -P(=0)
(OCH3); 0 -P(=0)(OC;Hs)s.

Los compuestos de fésforo de formula (XII) son conocidos y/o pueden prepararse mediante procedimientos cono-
cidos (véase, por ejemplo, Justus Liebigs Ann. Chem. 1953, 580, 44-57 o Pure Appl. Chem. 1964, 9, 307-335).

Procedimiento (i)

Se usan N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-2-(trifluorometil)-5,6-dihidro-1,4-oxatiin-3-carboxamida y cloruro de acetilo
como sustancias de partida, de modo que puede representarse el desarrollo del procedimiento (i) segin la invencién
mediante el siguiente esquema de férmulas:

Eﬁ% Al Efk%

Las yodopirazolilcarboxanilidas necesarias para la préactica del procedimiento (i) segtn la invenciéon como sustan-
cias de partida se definen en general por la férmula (Ib). En esta férmula (Ib), G, G, G*, n, R, R?, R}, R* y Z tienen
preferiblemente, de forma especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que
ya se han dado para estos restos o estos indices con relacidn a la descripcion de los compuestos de férmula (I) segtin
la invencién como preferibles, especialmente preferibles o especialmente preferibles.

Los compuestos de féormula (Ib) son compuestos segiin la invencidn y pueden prepararse segtin los procedimientos

(a) a (h).

Los halogenuros necesarios ademds para la practica del procedimiento (i) segtin la invencién como sustancias de
partida se definen en general por la férmula (XIIT). En esta férmula (XIIT), R>' representa preferiblemente, de forma
especialmente preferible o de forma muy especialmente preferible aquellos significados que ya se han dado para estos
restos en relacion con la descripcion de los compuestos de féormula (Ig) como preferibles, especialmente preferibles o
muy especialmente preferibles. X° representa cloro, bromo o yodo.

Los halogenuros de férmula (XIII) son conocidos.
Condiciones de reaccion

Como diluyentes para la practica de los procedimientos (a), (j), (k), (I) y (m) segtn la invencién, se tienen en
consideracién todos los disolventes orgédnicos inertes. Pertenecen a ellos, preferiblemente, hidrocarburos alifaticos,
aliciclicos o aromdticos como, por ejemplo, éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, bence-
no, tolueno, xileno o decalina; hidrocarburos halogenados como, por ejemplo, clorobenceno, diclorobenceno, dicloro-
metano, cloroformo, tetraclorometano, dicloroetano o tricloroetano; éteres como dietiléter, diisopropiléter, metil-terc-
butiléter, metil-ferc-amiléter, dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; cetonas como
acetona, butanona, metilisobutilcetona o ciclohexanona; nitrilos como acetonitrilo, propionitrilo, n- o isobutironitrilo
o benzonitrilo; amidas como N, N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona o
triamida del 4dcido hexametilfosférico; sus mezclas con agua o agua pura.

Los procedimientos (a), (j), (k), (I) y (m) segtin la invencion se llevan a cabo eventualmente en presencia de un
aceptor de 4cido adecuado. Como tal, se tienen en cuenta todas las bases inorganicas u orgdnicas habituales. Pertenecen
a ellas, preferiblemente, hidruros, hidréxidos, amiduros, alcoholatos, acetatos, carbonatos o hidrogenocarbonatos de
metales alcalinos o metales alcalinotérreos como, por ejemplo, hidruro de sodio, amiduro de sodio, diisopropilamiduro
de litio, metilato de sodio, etilato de sodio, ferc-butilato de potasio, hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, acetato
de sodio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio o
carbonato de amonio, asi como aminas terciarias como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N, N-dimetilanilina,
N,N-dimetilbencilamina, piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N, N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano
(DABCO), diazabiciclononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU).

Los procedimientos (a), (j), (k), (1) y (m) segin la invencidn se llevan a cabo eventualmente en presencia de un
agente de condensacion de dcido. Como tal, se tienen en cuenta todos los agentes de condensacion utilizables ha-
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bitualmente para dichas reacciones de amidacion. Se citan, por ejemplo, formadores de halogenuro de 4dcido como
fosgeno, tribromuro de fésforo, tricloruro de fésforo, pentacloruro de fésforo, oxicloruro de fosféro o cloruro de tio-
nilo; formadores de anhidrido como éster etilico del acido cloroférmico, éster metilico del acido cloroférmico, éster
isopropilico del 4cido cloroférmico, éster isobutilico del 4cido cloroférmico o cloruro de metanosulfonilo; carbo-
diimidas como N,N-diciclohexilcarbodiimida (DCC) u otros agentes de condensacién habituales como pentéxido de
fésforo, acido polifosférico, N,N’-carbonildiimidazol, 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-dihidroquinolina (EEDQ), trifenil-
fosfina/tetracloruro de carbono o hexafluorofosfato de bromotripirrolidinofosfonio.

Los procedimientos (a), (j), (k), (I) y (m) segtin la invencion se llevan a cabo eventualmente en presencia de un
catalizador. Se citan, por ejemplo, 4-dimetilaminopiridina, 1-hidroxibenzotriazol o dimetilformamida.

Las temperaturas de reaccion pueden variar en un amplio intervalo en la practica de los procedimientos (a), (j), (k),
(1) y (m) segun la invencion. En general, se trabaja a temperaturas de 0°C a 150°C, preferiblemente a temperaturas de
0°C a 80°C.

Para la practica del procedimiento (a) segun la invencioén para la preparacién de compuestos de férmula (I), se
utilizan en general por mol de derivado de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (II) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8
a 8 mol, de derivado de anilina de férmula (III).

Para la practica del procedimiento (j) segtin la invencién para la preparacion de compuestos de féormula (IV), se
utilizan en general por mol de derivado de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (II) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8
a 8 mol, de halogenoanilina de férmula (XIV).

Para la practica del procedimiento (k) segin la invencion para la preparacion de compuestos de férmula (VI), se
utilizan en general por mol de derivado de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (II) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8
a 8 mol, de derivado de acido anilinbdrico de férmula (XV).

Para la prictica del procedimiento (1) segiin la invencidn para la preparacién de compuestos de férmula (VIII), se
utilizan en general por mol de derivado de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (I) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8
a 8 mol, de derivado de hidroxialquilanilina de férmula (XVI).

Para la préctica del procedimiento (m) segtin la invencién para la preparacion de compuestos de férmula (IX), se
utilizan en general por mol de derivado de 4cido oxatiincarboxilico de férmula (I) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8
a 8 mol, de cetoanilina de férmula (XVII).

Como diluyente para la practica de los procedimientos (b), (c) y (d) segtin la invencidn se tienen en consideracion
todos los disolventes organicos inertes. Pertenecen a ellos, preferiblemente, hidrocarburos alifaticos, aliciclicos o aro-
maticos como, por ejemplo, éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno
o decalina; éteres como dietiléter, diisopropiléter, metil-terc-butiléter, metil-ferc-amiléter, dioxano, tetrahidrofurano,
1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; nitrilos como acetonitrilo, propionitrilo, n- o isobutironitrilo o benzoni-
trilo; amidas como N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona o triamida
del acido hexametilfosforico; ésteres como acetato de metilo o acetato de etilo; sulféxidos como dimetilsulféxido;
sulfonas como sulfolano; alcoholes como metanol, etanol, n- o isopropanol, n-, iso-, sec- o ferc-butanol, etanodiol,
propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol, dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con
agua o agua pura.

Las temperaturas de reaccion pueden variar en un amplio intervalo en la practica de los procedimientos (b), (¢) y
(d) segtin la invencién. En general se trabaja a temperaturas de 0°C a 180°C, preferiblemente a temperaturas de 20°C
a 150°C.

Los procedimientos (b), (c) y (d) segtn la invencién se llevan a cabo eventualmente en presencia de un aceptor
de acido adecuado. Como tal se tienen en cuenta todas las bases inorganicas u orgdnicas habituales. Pertenecen a
ellas, preferiblemente, hidruros, hidréxidos, amiduros, alcoholatos, acetatos, fluoruros, fosfatos, carbonatos o hidro-
genocarbonatos de metales alcalinos o metales alcalinotérreos como, por ejemplo, hidruro de sodio, amiduro de sodio,
diisopropilamiduro de litio, metilato de sodio, etilato de sodio, terc-butilato de potasio, hidréxido de sodio, hidr6xido
de potasio, acetato de sodio, fosfato de sodio, fosfato de potasio, fluoruro de potasio, fluoruro de cesio, carbonato de
sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio o carbonato de cesio, asi
como aminas terciarias como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetilbencilamina,
piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclo-
noneno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU).

Los procedimientos (b), (c) y (d) segin la invencién se llevan a cabo en presencia de un catalizador como, por
ejemplo, una sal o complejo de paladio. Se tienen en cuenta para ello, preferiblemente, cloruro de paladio, acetato de
paladio, tetraquis(trifenilfosfino)paladio, dicloruro de bis(trifenilfosfino)paladio o cloruro de 1,1’-bis(difenilfosfino)
ferrocenopaladio (II).

Puede conseguirse también un complejo de paladio en la mezcla de reaccién si se afiaden separadamente para reac-
ci6n una sal de paladio y un ligando complejo como, por ejemplo, trietilfosfano, tri-ferc-butilfosfano, triciclohexilfos-

25



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295 821 T3

fano, 2-(diciclohexilfosfano)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfano)bifenilo, 2-(diciclohexilfosfano)-2’-(N, N-dimetilamino)
bifenilo, trifenilfosfano, tris-(o-tolil)fosfano, 3-(difenilfosfino)bencenosulfonato de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfano,
2,2’-bis-(difenilfosfano)-1,1’-binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfano)butano, 1,2-bis-(difenilfosfano)etano, 1,4-bis-(diciclo-
hexilfosfano)butano, 1,2-bis(diciclohexilfosfano)etano, 2-(diciclohexilfosfano)-2’-(V, N-dimetilamino)bifenilo, bis(di-
fenilfosfino)ferroceno o tris-(2,4-terc-butilfenil)fosfito.

Para la practica del procedimiento (b) segtin la invencidn para la preparacion de los compuestos de formula (I), se
utiliza en general por mol de halogenoxatiincarboxamida de férmula (IV) 1 a 15 mol, preferiblemente 2 a 8§ mol, de
derivado de acido boérico de formula (V).

Para la practica del procedimiento (c) segtin la invencién para la preparacién de los compuestos de férmula (I),
se utiliza en general por mol de derivado de oxatiincarboxamida de acido bérico de férmula (VI) 0,8 a 15 mol,
preferiblemente 0,8 a 8 mol, de derivado de fenilo de férmula (VII).

Para la préctica del procedimiento (d) segin la invencién para la preparacién de compuestos de férmula (I), se
utiliza en general por mol de halogenoxatiincarboxamida de férmula (IV) 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8 a 8 mol,
de derivado fenilo de férmula (VII) y 0,8 a 15 mol, preferiblemente 0,8 a 8§ mol, de 4,4,4°,4°,5,5,5°,5’-octametil-2,2’-
bis-1,3,2-dioxaborolano.

Como diluyente para la practica del procedimiento (e) segin la invencién se tienen en consideracién todos los
disolventes orgdnicos inertes. Pertenecen a ellos, preferiblemente, hidrocarburos alifaticos o aliciclicos como, por
ejemplo, éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano o decalina; éteres como dietiléter, diiso-
propiléter, metil-terc-butiléter, metil-terc-amiléter, dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano o 1,2-dietoxietano;
alcoholes como metanol, etanol, n- o isopropanol, n-, iso-, sec- o terc-butanol, etanodiol, propano-1,2-diol, etoxieta-
nol, metoxietanol, dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o agua prua.

El procedimiento (e) segtin la invencién se lleva a cabo en presencia de un catalizador. Como tal, se tienen en
cuenta todos los catalizadores que se usan habitualmente para hidrogenaciones. Se citan por ejemplo: niquel Raney,
paladio o platino, eventualmente sobre un material portador como, por ejemplo, carbono activo.

Las temperaturas de reaccién pueden variar en un amplio intervalo en la practica del procedimiento (e) segin la
invencién. En general, se trabaja a temperaturas de 0°C a 150°C, preferiblemente a temperaturas de 20°C a 100°C.

Como diluyente para la préctica del procedimiento (f) segiin la invencién se tienen en consideracién todos los di-
solventes orgdnicos inertes. Pertencen a ellos preferiblemente, hidrocarburos alifaticos, aliciclicos o aromdticos como,
por ejemplo, éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina;
hidrocarburos halogenados como, por ejemplo, clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cloroformo, tetraclo-
rometano, dicloroetano o tricloroetano; éteres como dietiléter, diisopropiléter, metil-ferc-butiléter, metil-ferc-amiléter,
dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; cetonas como acetona, butanona, metilisobu-
tilcetona o ciclohexanona; nitrilos como acetonitrilo, propionitrilo, n- o isobutironitrilo o benzonitrilo; amidas como
N, N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona o triamida del dcido hexame-
tilfosforico; ésteres como acetato de metilo o acetato de etilo; sulféxidos como dimetilsulf6xido; sulfonas como sul-
folano; alcoholes como metanol, etanol, n- o isopropanol, n-, iso-, sec- o terc-butanol, etanodiol, propano-1,2-diol,
etoxietanol, metoxietanol, dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter, sus mezclas con agua o agua pura.

El procedimiento (f) segun la invencién se lleva a cabo eventualmente en presencia de un 4cido. Como tal, se
tienen en cuenta todos los dcidos inorgdnicos y orgédnicos protdnicos asi como acidos de Lewis, asi como todos los
dcidos poliméricos. Pertenecen a ellos, por ejemplo, dcido clorhidrico, 4cido sulfirico, dcido fosférico, dcido férmico,
acido acético, acido trifluoroacético, dcido metanosulfonico, acido trifluorometanosulfénico, dcido toluenosulfénico,
trifluoruro de boro (también como eterato), tribromuro de boro, tricloruro de aluminio, ortotitanato de tetrabutilo,
cloruro de cinc, cloruro de hierro (III), pentacloruro de antimonio, intercambiadores i6nicos acidos, arcillas dcidas y
gel de silice 4cido.

Las temperaturas de reaccién pueden variar en un amplio intervalo en la prictica del procedimiento (f) segin la
invencién. En general, se trabaja a temperaturas de 0°C a 150°C, preferiblemente a temperaturas de 0°C a 100°C.

Como diluyente para la practica del procedimiento (g) segln la invencién, se tienen en consideraciéon todos
los disolventes orgdnicos inertes. Pertenecen a ellos, preferiblemente, nitrilos como acetonitrilo, propionitrilo, n- o
isobutironitrilo o benzonitrilo o amidas como N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-
metilpirrolidona o triamida del 4dcido hexametilfosférico.

El procedimiento (g) segutn la invencién se lleva a cabo eventualmente en presencia de un aceptor de dcido ade-
cuado. Como tal, se tienen en cuenta todas las bases inorgdnicas u orgdnicas habituales. Pertenecen a ellas, preferible-
mente, hidruros, hidréxidos, amiduros, alcoholatos, acetatos, carbonatos o hidrogenocarbonatos de metales alcalinos
o metales alcalinotérreos como, por ejemplo, hidruro de sodio, amiduro de sodio, metilato de sodio, etilato de so-
dio, terc-butilato de potasio, hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, hidréxido de amonio, acetato de sodio, acetato
de potasio, acetato de calcio, acetato de amonio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de
potasio, hidrogenocarbonato de sodio o carbonato de amonio, asi como aminas terciarias como trimetilamina, trietila-
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mina, tributilamina, N, N-dimetilanilina, N,N-dimetilbencilamina, piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N, N-
dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU).

El procedimiento (g) segtin la invencidn se lleva a cabo en presencia de uno o varios catalizadores.

Para ello, son adecuados especialmente sales o complejos de paladio. Se tienen en cuenta para ello preferiblemente
cloruro de paladio, acetato de paladio, tetraquis(trifenilfosfino)paladio o dicloruro de bis(trifenilfosfino)paladio. Puede
conseguirse también un complejo de paladio en la mezcla de reaccion si se afiade separadamente para reaccion una sal
de paladio y un ligando de complejo.

Como ligandos se tienen en cuenta preferiblemente compuestos organofosforados. Se citan, por ejemplo: trife-
nilfosfina, tri-o-tolilfosfina, 2,2’-bis(difenilfosfino)-1,1’-binaftilo, diciclohexilfosfinobifenilo, 1,4-bis(difenilfosfino)
butano, bisdifenilfosfinoferroceno, di-(terc-butilfosfino)bifenilo, di(ciclohexilfosfino)bifenilo, 2-diciclohexilfosfino-
2’-N,N-dimetilaminobifenilo, triciclohexilfosfina, tri-terc-butilfosfina. Pero puede renunciarse también a los ligandos.

El procedimiento (g) segun la invencién se lleva a cabo ademds eventualmente en presencia de otra sal metalica
como sales de cobre, por ejemplo, yoduro de cobre (I).

Las temperaturas de reaccién pueden variar en un amplio intervalo en la prictica del procedimiento (g) segin la
invencion. En general, se trabaja a temperaturas de 20°C a 180°C, preferiblemente a temperaturas de 50°C a 150°C.

Para la practica del procedimiento (g) segin la invencién para la preparacion de compuestos de férmula (I), se
utiliza en general por mol de halogenoxatiincarboxamida de férmula (IV) 1 a 5 mol, preferiblemente 1 a 2 mol, de
alquino de férmula (IX) o alqueno de férmula (X).

Como diluyente para la practica del procedimiento (h) segiin la invencién se tienen en consideracién todos los disol-
ventes organicos inertes. Pertenecen a ellos, preferiblemente, hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o aromaticos como,
por ejemplo, éter de petrdleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina;
hidrocarburos halogenados como, por ejemplo, clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cloroformo, tetraclo-
rometano, dicloroetano o tricloroetano; éteres como dietiléter, diisopropiléter, metil-terc-butiléter, metil-ferc-amiléter,
dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; nitrilos como acetonitrilo, propionitrilo, n-
o isobutironitrilo o benzonitrilo; amidas como N, N-dimetilformamida, N, N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-
metilpirrolidona o triamida del dcido hexametilfosférico; ésteres como acetato de metilo o acetato de etilo; sulféxidos
como dimetilsulféxido; sulfonas como sulfolano; alcoholes como metanol, etanol, n- o isopropanol, n-, iso-, sec-
o terc-butanol, etanodiol, propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol, dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmo-
noetiléter, sus mezclas con agua o agua pura.

El procedimiento (h) segin la invencién se lleva a cabo eventualmente en presencia de un aceptor de dcido ade-
cuado. Como tal, se tienen en cuenta todas las bases fuertes habituales. Pertenecen a ellas preferiblemente hidruros,
hidréxidos, amiduros o alcoholatos de metales alcalinotérreos o alcalinos o compuestos hidrocarbonados de metales
alcalinos como, por ejemplo, hidruro de sodio, hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, amiduro de sodio, diisopro-
pilamiduro de litio, metilato de sodio, etilato de sodio, ferc-butilato de potasio, metil-litio, fenil-litio o butil-litio.

Las temperaturas de reaccién pueden variar en un amplio intervalo en la préctica del procedimiento (h) segin la
invencién. En general, se trabaja a temperaturas de -80°C a 150°C, preferiblemente a temperaturas de -30°C a 80°C.

Para la préctica del procedimiento (h) segin la invencién para la preparacion de compuestos de férmula (I), se
utiliza en general por mol de cetona de férmula (XI) 1 a 5 mol, preferiblemente 1 a 2 mol, de compuesto de fésforo de
férmula (XII).

Como diluyente para la practica del procedimiento (i) segtin la invencidn se tienen en consideracion todos los di-
solventes orgdnicos inertes. Pertenecen a ellos preferiblemente hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o aromdticos como,
por ejemplo, éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina;
hidrocarburos halogenados como, por ejemplo, clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cloroformo, tetraclo-
rometano, dicloroetano o tricloroetano; éteres como dietiléter, diisopropiléter, metil-ferc-butiléter, metil-ferc-amiléter,
dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol o amidas como N, N-dimetilformamida, N,N-
dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona o triamida del 4cido hexametilfosférico.

El procedimiento (i) segiin la invencién se lleva a cabo en presencia de una base. Como tal, se tienen en cuenta todas
las bases inorgdnicas u orgdnicas habituales. Pertenecen a ellas preferiblemente hidruros, hidréxidos, amiduros, alco-
holatos, acetatos, carbonatos o hidrogenocarbonatos de metales alcalinotérreos o alcalinos como, por ejemplo, hidruro
de sodio, amiduro de sodio, metilato de sodio, etilato de sodio, ferc-butilato de potasio, hidroxido de sodio, hidréxido
de potasio, hidréxido de amonio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, acetato de amonio, carbonato
de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio o carbonato de cesio, asi
como aminas terciarias como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetilbencilamina,
piridina, N-metilipiperidina, N-metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabici-
clononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU).
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Las temperaturas de reaccion pueden variar en un amplio intervalo en la practica del procedimiento (i) segin la
invencién. En general, se trabaja a temperaturas de 0°C a 150°C, preferiblemente a temperaturas de 20°C a 110°C.

Para la prictica del procedimiento (i) segtin la invencidn para la preparacién de compuestos de féormula (I), se
utiliza generalmente por mol de oxatiincarboxamida de férmula (Ib) 0,2 a 5 mol, preferiblemente 0,5 a 2 mol, de
halogenuro de férmula (XIII). Todos los procedimientos segin la invencion se llevan a cabo en general a presion
normal. Sin embargo, también es posible trabajar a presion elevada o reducida, en general entre 10 kPa y 1.000 kPa.

Las sustancias segun la invencién presentan un fuerte efecto microbicida y pueden utilizarse para combatir micro-
organismos indeseados como hongos y bacterias, en proteccion de plantas y en proteccion de material.

Los fungicidas pueden utilizarse en la proteccién de plantas para combatir Plasmodiophoromycetes, Oomycetes,
Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes y Deuteromycetes.

Los bactericidas pueden utilizarse en la proteccién de plantas para combatir Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae,
Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae y Streptomycetaceae.

Por ejemplo, pero sin limitacién, se citan varios agentes patégenos de enfermedades flingicas y bacterianas que
caen dentro de los conceptos anteriormente enumerados:

especies de Xanthomonas como, por ejemplo, Xanthomonas campestris pv. oryzae;
especies de Pseudomonas como, por ejemplo, Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
especies de Erwinia como, por ejemplo, Erwinia amylovora;

especies de Pythium como, por ejemplo, Pythium ultimum;

especies de Phytophthora como, por ejemplo, Phytophthora infestans;

especies de Pseudoeronospora como, por ejemplo, Pseudoeronospora humuli o Pseudoperonospora cubensis;
especies de Plasmopara como, por ejemplo, Plasmopara viticola;

especies de Bremia como, por ejemplo, Bremia lactucae;

especies de Peronospora como, por ejemplo, Peronospora pisi o P. brassicae;
especies de Erysiphe como, por ejemplo, Erysiphe graminis;

especies de Sphaerotheca como, por ejemplo, Sphaerotheca fuliginea,

especies de Podosphaera como, por ejemplo, Podosphaera leucotricha;

especies de Venturia como, por ejemplo, Venturia inaequalis;

especies de Pyrenophora como, por ejemplo, Pyrenophora teres o P. graminea (forma de conidio: Drechslera, sin.:
Helminthosporium);

especies de Cochliobolus como, por ejemplo, Cochliobolus sativus (forma de conidio: Drechslera, sin: Helmint-
hosporium);

especies de Uromyces como, por ejemplo, Uromyces appendiculatus;
especies de Puccinia como, por ejemplo, Puccinia recondita;

especies de Sclerotinia como, por ejemplo, Sclerotinia sclerotiorum;
especies de Tilletia como, por ejemplo, Tilletia caries;

especies de Ustilago como, por ejemplo, Ustilago nuda o Ustilago avenae;
especies de Pellicularia como, por ejemplo, Pellicularia sasakii;

especies de Pyricularia como, por ejemplo, Pyricularia oryzae;

especies de Fusarium como, por ejemplo, Fusarium culmorum;

28



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295821 T3

especies de Botrytis como, por ejemplo, Botrytis cinerea;

especies de Septoria como, por ejemplo, Septoria nodorum

especies de Leptosphaeria como, por ejemplo, Leptosphaeria nodorum;

especies de Cercospora como, por ejemplo, Cercospora canescens;

especies de Alternaria como, por ejemplo, Alternaria brassicae;

especies de Pseudocercosporella como, por ejemplo, Pseudocercosporella herpotrichoides.

Los principios activos segtn la invencion presentan también un muy fuerte efecto reforzante en plantas. Son por
tanto adecuados para la movilizacién de las fuerzas de defensa propias de las plantas contra la infestacién por micro-
organismos indeseados.

Por sustancias reforzantes de plantas (inductoras de resistencia) ha de entenderse en el presente contexto aquellas
sustancias que estdn en disposicidn de estimular el sistema de defensa de plantas, de modo que las plantas tratadas en
la inoculacién posterior con microorganismos indeseados desarrollan una amplia resistencia contra estos microorga-
nismos.

Por microorganismos indeseados ha de entenderse en el presente caso hongos, bacterias y virus fitopatégenos. Las
sustancias segtin la invencién pueden utilizarse por tanto para proteger a las plantas durante un intervalo de tiempo
conocido después del tratamiento contra la infestacion por los agentes patdgenos citados. El intervalo de tiempo
durante el que se efectia esta proteccion se extiende generalmente de 1 a 10 dias, preferiblemente de 1 a 7 dias,
después del tratamiento de plantas con los principios activos.

La buena fitotolerancia de los principios activos a las concentraciones necesarias para combatir enfermedades de
plantas permite un tratamiento de las partes aéreas de plantas, de productos de planta y de semilla y del suelo.

A este respecto, los principios activos segun la invencién se utilizan con un éxito especialmente alto para combatir
enfermedades de cereales como, por ejemplo, contra especies de Puccinia y enfermedades de vinicultura, fruticultura
y horticultura como, por ejemplo, contra especies de Botrytis, Venturia o Alternaria.

Los principios activos segun la invencién son adecuados también para aumentar el rendimiento de cosecha. Son
ademds minimamente téxXicos y presentan una buena fitotolerancia.

Los principios activos segin la invencién pueden usarse eventualmente a determinadas concentraciones y cantida-
des de aplicaciéon también como herbicidas, para influir en el crecimiento de plantas, asi como para combatir plagas
animales. Pueden utilizarse eventualmente también como productos intermedios y precursores para la sintesis de otros
principios activos.

Segtn la invencidn, pueden tratarse todas las plantas y partes de planta. Por plantas se entiende, a este respecto,
todas las plantas y poblaciones de plantas como plantas silvestres deseadas y no deseadas o plantas de cultivo (in-
cluyendo plantas de cultivo de aparicidn natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que pueden obtenerse
mediante procedimientos de cultivo y optimizacién convencionales o mediante procedimientos biotecnoldgicos y de
ingenieria genética o combinaciones de estos procedimientos, incluyendo las plantas transgénicas e incluyendo las va-
riedades de plantas protegibles por el derecho de proteccién de variedades o las variedades de plantas no protegibles.
Por partes de planta debe entenderse todas las partes y 6rganos de planta aéreos y subterrdneos, como brote, hoja,
flor y raiz, indicandose por ejemplo hojas, agujas, tallos, troncos, flores, cuerpos frutales, frutos y semillas, asi como
raices, tubérculos y rizomas. Pertenecen también a las partes de planta productos de cosecha, asi como material de
propagacion vegetativa y generativa, por ejemplo esquejes, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segtin la invencidn de plantas y partes de planta con los principios activos se realiza directamente o
mediante accién sobre su entorno, hébitat o espacio de almacenamiento segtin procedimientos de tratamiento habitua-
les, por ejemplo, mediante inmersion, pulverizacidn, vaporizacion, nebulizacion, dispersion, extension, y en material
de propagacién, particularmente en semillas, ademds mediante revestimientos de una o varias capas.

En la proteccién de material, las sustancias segtn la invencién se utilizan para la proteccidon de materiales técnicos
contra la infestacién por microorganismos indeseados.

Por materiales técnicos se entiende en el presente contexto materiales no vivos que se preparan para uso en la
técnica. Por ejemplo, los materiales técnicos, que deben protegerse mediante los principios activos segtin la invencién
ante cambios o degradacién microbiana pueden ser adhesivos, colas, papeles y cartones, productos textiles, cuero, ma-
dera, pinturas y articulos de plastico, lubricantes refrigerantes y otros materiales que pueden infestarse o degradarse
por microorganismos. En el marco de los materiales para proteger, se citan también partes de instalaciones de pro-
ducciodn, por ejemplo circuitos de agua de refrigeracion, que pueden dafiarse por la proliferacién de microorganismos.
En el marco de la presente invencion se citan como materiales técnicos, preferiblemente, adhesivos, colas, papeles y
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cartones, cuero, madera, pintura, lubricantes refrigerantes y liquidos de intercambio de calor, de forma especialmente
preferida madera.

Como microorganismos que pueden causar una degradacién o un cambio de los materiales técnicos se citan, por
ejemplo, bacterias, hongos, levaduras, algas y organismos mucilaginosos. Preferiblemente, los principios activos segtn
la invencién actiian contra hongos, particularmente mohos, hongos colorantes de madera y degradantes de madera
(Basidiomyceten), asi como contra organismos mucilaginosos y algas.

Se citan, por ejemplo, microorganismos de los siguientes géneros:
Alternaria, como Alternaria tenuis,

Aspergillus, como Aspergillus niger,
Chaetomium, como Chaetomium globosum,
Coniophora, como Coniophora puetana,
Lentinus, como Lentinus tigrinus,

Penicillium, como Penicillium glaucum,
Polyporus, como Polyporus versicolor,
Aureobasidium, como Aureobasidium pullulans,
Sclerophoma, como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, como Trichoderma viride,
Escherichia, como Escherichia coli,
Pseudomonas, como Pseudomonas aeruginosa,
Staphylococcus, como Staphylococcus aureus.

Los principios activos pueden transferirse, dependiendo de sus propiedades fisicas y/o quimicas respectivas, a las
formulaciones habituales, como soluciones, emulsiones, suspensiones, polvos, espumas, pastas, granulos, aerosoles,
encapsulaciones finas en sustancias poliméricas y en sustancias de revestimiento para semillas, asi como formulaciones
de nebulizacién ULV en frio y en caliente.

Estas formulaciones se preparan de modo conocido, por ejemplo, mediante mezclado de los principios activos con
agentes extensores, es decir, disolventes liquidos, gases licuados mantenidos a presién y/o vehiculos sélidos, eventual-
mente usando agentes tensioactivos, es decir, agentes emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes espumantes. En el
caso de empleo de agua como agente extensor, pueden usarse también, por ejemplo, disolventes organicos como disol-
ventes auxiliares. Como disolventes liquidos se tienen esencialmente en cuenta: compuestos aromdticos como Xxileno,
tolueno o alquilnaftalenos, compuestos arométicos clorados o hidrocarburos alifiticos clorados como clorobencenos,
cloroetilenos o cloruro de metileno, hidrocarburos alifdticos como ciclohexano o parafinas, por ejemplo, fracciones de
petrdleo, alcoholes como butanol o glicol, asi como sus éteres y ésteres, cetonas como acetona, metiletilcetona, metili-
sobutilcetona o ciclohexanona, disolventes polares fuertes como dimetilformamida y dimetilsulféxido, asi como agua.
Por agentes extensores o vehiculos en forma de gas licuado se entienden aquellos liquidos que a temperatura normal
y presion normal tienen forma de gas, por ejemplo, gases propulsores de aerosoles como hidrocarburos halogenados,
asi como butano, propano, nitrégeno y diéxido de carbono. Como vehiculos sélidos se tienen en cuenta: por ejemplo,
polvos de roca naturales como caolin, arcillas, talco, creta, cuarzo, atapulgita, montmorillonita o tierra de diatomeas,
y polvos de roca sintéticos como silice altamente dispersada, 6xido de aluminio y silicatos. Como vehiculos s6lidos
para granulos se tienen en cuenta, por ejemplo, rocas fracturadas y fraccionadas naturales como calcita, piedra pémez,
marmol, sepiolita, dolomita, asi como granulos sintéticos de polvos inorgdnicos y orgénicos, asi como granulos de ma-
terial orgdnico como serrin, cortezas de coco, mazorcas de maiz y tallos de tabaco. Como agentes emulsionantes y/o
espumantes se tienen en cuenta, por ejemplo, emulsionantes no ionogénicos y aniénicos como polioxietileno-éster de
dcido graso, polioxietileno-alcohol graso-éter, por ejemplo, alquilarilpoliglicoléteres, sulfonatos de alquilo, sulfatos de
alquilo, sulfonatos de arilo, asi como hidrolizados de albimina. Como dispersantes se tienen en cuenta, por ejemplo,
lejias de lignina-sulfito y metilcelulosa.

Pueden usarse en las formulaciones adhesivos como carboximetilcelulosa, polimeros naturales y sintéticos en
forma de polvo, grano o latex, como goma ardbiga, poli(alcohol vinilico), poli(acetato de vinilo), asi como fosfolipidos
naturales como cefalinas y lecitinas y fosfolipidos sintéticos. Pueden ser aditivos adicionales aceites minerales y
vegetales.
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Pueden usarse colorantes como pigmentos inorganicos, por ejemplo, 6xido de hierro, 6xido de titanio, azul de
ferrocianuro y colorantes orgdnicos como colorantes de alizarina, azoicos y de ftalocianina metélica y oligonutrientes
como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y cinc.

Las formulaciones contienen en general entre 0,1 y 95% en peso de principio activo, preferiblemente entre 0,5 y
90%.

Los principios activos segun la invencién pueden presentarse como tales o en sus formulaciones comerciales,
también mezclados con fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas o insecticidas conocidos para asi, por ejemplo,
ampliar el espectro de actividad o evitar el desarrollo de resistencias. En muchos casos, se obtienen a este respecto
efectos sinérgicos, es decir, el efecto de la mezcla es mayor que el efecto de los componentes individuales.

Como asociados de mezcla se tienen en cuenta, por ejemplo, los siguientes compuestos:

Fungicidas

2-fenilfenol, sulfato de 8-hidroxiquinolina, acibenzolar-S-metilo, aldimorf, amidoflumet, ampropilfos, ampropil-
fos de potasio, andoprim, anilazina, azaconazol, azoxistrobina, benalaxilo, benodanilo, benomilo, bentiavalicarbi-
sopropilo, benzamacrilo, benzamacrilo-isobutilo, bilanafos, binapacrilo, bifenilo, bitertanol, blastidicina-S, bromu-
conazol, bupirimato, butiobato, butilamina, polisulfuro de calcio, capsimicina, captafol, captan, carbendazim, car-
boxina, carpropamida, carvén, quinometionato, clobentiazona, clorfenazol, cloroneb, clorotalonilo, clozolinato, clo-
zilacén, ciazofamida, ciflufenamida, cimoxanilo, ciproconazol, ciprodinilo, ciprofuram, Dagger S, debacarb, diclo-
fluanid, diclona, diclorofeno, diclocimet, diclomezina, diclorano, dietofencarb, difenoconazol, diflumetorim, dime-
tirimol, dimetomorf, dimoxistrobina, diniconazol, dinoconazol-M, dinocap, difenilamina, dipiritién, ditalimfos, di-
tian6n, dodina, drazoxoldn, edifenfos, epoxiconazol, etaboxam, etirimol, etridiazol, famoxadona, fenamidona, fe-
napanilo, fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamida, fenitropano, fenoxanilo, fenpiclonilo, fenpropidina, fen-
propimorf, ferbam, fluazinam, flubenzimina, fludioxonilo, flumetover, flumorf, fluoromida, fluoxastrobina, fluquin-
conazol, flurprimidol, flusilazol, flusulfamida, flutolanilo, flutriafol, folpet, fosetil-Al, fosetil de sodio, fuberidazol,
furalaxilo, furametpir, furcarbanilo, furmeciclox, guazatina, hexaclorobenceno, hexaconazol, himexazol, imazalilo,
imibenconazol, triacetato de iminoctadina, tris(albesilato) de iminoctadina, yodocarb, ipconazol, iprobenfos, iprodio-
na, iprovalicarb, irumamicina, isoprotiolano, isovalediona, casugamicina, cresoxim-metilo, mancozeb, maneb, mefe-
rimzona, mepanirim, mepronilo, metalaxilo, metalaxilo-M, metconazol, metasulfocarb, metfuroxam, metiram, me-
tominostrobina, metsulfovax, mildiomicina, miclobutanilo, miclozolina, natamicina, nicobifeno, nitrotal-isopropilo,
noviflumurén, nuarimol, ofurace, orisastrobina, oxadixilo, d4cido oxolinico, oxpoconazol, oxicarboxina, oxifentiina,
paclobutrazol, pefurazoato, penconazol, pencicurdn, fosdifeno, ftalida, picoxistrobina, piperalina, polioxinas, polio-
xorim, probenazol, procloraz, procimidona, propamocarb, propanosina de sodio, propiconazol, propineb, proquina-
zida, protioconazol, piraclostrobina, pirazofos, pirifenox, pirimetanilo, piroquilén, piroxifur, pirrolnitrina, quinco-
nazol, quinoxifeno, quintoceno, simeconazol, espiroxamina, azufre, tebuconazol, tecloftalam, tecnaceno, tetcicla-
cis, tetraconazol, tiabendazol, ticiofeno, tifluzamida, tiofanato-metilo, tiram, tioximida, tolclofos-metilo, tolilfluani-
da, triadimefdn, triadimenol, triazbutilo, triazoxido, triciclamida, triciclazol, tridemorf, trifloxistrobina, triflumizol,
triforina, triticonazol, uniconazol, validamicina A, vinclozolina, zineb, ziram, zoxamida, (25)-N-[2-[4-[[3-(4-cloro-
fenil)-2-propinil]oxi]-3-metoxifenil]etil]-3-metil-2-[ (metilsulfonil)amino]butanamida, 1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-
diona, 2,3,5,6-tetracloro-4-(metilsulfonil)piridina, 2-amino-4-metil-N-fenil-5-tiazolcarboxamida, 2-cloro-N-(2,3-dihi-
dro-1,1,3-trimetil- 1 H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida, 3,4,5-tricloro-2,6-piridindicarbonitrilo, actinovato, cis-1-(4-
clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)cicloheptanol, 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-carboxi-
lato de metilo; carbonato de monopotasio, N-(6-metoxi-3-piridinil)ciclopropanocarboxamida, N-butil-8-(1,1-dimeti-
letil)-1-oxaespiro[4.5]decan-3-amina, tetratiocarbonato de sodio; asi como sales y preparados de cobre como mezcla
Bordeaux, hidréxido de cobre, naftenato de cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre, cufraneb, 6xido de cobre,
mancobre, oxina de cobre.

Bactericidas

bronopol, diclorofeno, nitrapirina, dimetilditiocarbamato de niquel, casugamicina, octilinona, dcido furanocarbo-
xilico, oxitetraciclina, probenazol, estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas/acaricidas/nematicidas

abamectina, ABG-9008, acefato, acequinocilo, acetamiprid, acetoprol, acrinatrina, AKD-1022, AKD-3059, AKD-
3088, alanicarb, aldicarb, aldoxicarb, aletrina, isémeros 1R de aletrina, alfa-cipermetrina (alfametrina), amidoflu-
met, aminocarb, amitraz, avermectina, AZ-60541, azadiractina, azametifos, azinfos-metilo, azinfos-etilo, azocicloti-
na, Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis, Bacillus thuringiensis cepa EG-
2348, Bacillus thuringiensis cepa GC-91, Bacillus thuringiensis cepa NCTC-11821, baculovirus, Beauveria bassiana,
Beauveria tenella, bendiocarb, benfuracarb, bensultap, benzoximato, beta-ciflutrina, beta-cipermetrina, bifenazato,
bifentrina, binapacrilo, bioaletrina, isémero S-ciclopentilo de bioaletrina, bioetanometrina, biopermetrina, biorres-
metrina, bistriflurén, BPMC, brofenprox, bromofos-etilo, bromopropilato, bromfenvifos (metilo), BTG-504, BTG-
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505, bufencarb, buprofezina, butatiofos, butocarboxim, butoxicarboxim, butilpiridabén, cadusafos, canfeclor, carbari-
lo, carbofurano, carbofenotion, carbosulfan, cartap, CGA-50439, quinometionat, clordano, clordimeform, cloetocarb,
cloretoxifos, clorfenapir, clorfenvinfos, clorfluazurén, clormefos, clorobencilato, cloropicrina, clorproxifeno, clorpiri-
fos-metilo, clorpirifos-etilo, clovaportrina, cromafenozida, cis-cipermetrina, cis-resmetrina, cis-permetrina, clocitrina,
cloetocarb, clofentezina, clotianidina, clotiazobén, codlemona, cumafos, cianofenfos, cianofos, ciclopreno, ciclopro-
trina, Cydia pomonella, ciflutrina, cihalotrina, cihexatina, cipermetrina, cifenotrina (isémero 1R-trans), ciromazina,
DDT, deltametrina, demeton-S-metilo, demeton-S-metilsulfona, diafentiurdn, dialifos, diazindn, diclofention, diclor-
vos, dicofol, dicrotofos, diciclanilo, diflubenzurén, dimetoato, dimetilvinfos, dinobutén, dinocap, dinotefurano, dio-
fenolano, disulfotén, docusato de sodio, dofenapina, DOWCO-439, eflusilanato, emamectina, emamectina-benzoato,
empentrina (isémero 1R), endosulfan, Entomophtora spp., EPN, esfenvalerato, etiofencarb, etiprol, etion, etoprofos,
etofenprox, etoxazol, etrimfos, famfur, fenamifos, fenazaquina, 6xido de fenbutatina, fenflutrina, fenitrotién, fenobu-
carb, fenotiocarb, fenoxacrim, fenoxicarb, fenpropatrina, fenpirad, fenpiritrina, fenpiroximato, fensulfotion, fention,
fentrifanilo, fenvalerato, fipronilo, flonicamida, fluacripirim, fluazurén, flubencimina, flubrocitrinato, flucicloxurén,
flucitrinato, flufenerim, flufenoxurén, flufenprox, flumetrina, flupirazofos, flutenzina (flufenzina), fluvalinato, fono-
fos, formetanato, formotidn, fosmetildn, fostiazato, fubfenprox (fluproxifeno), furatiocarb, gamma-HCH, Gossyplure,
Grandlure, granulovirus, Halfenprox, halofenozida, HCH, HCN-801, heptenofos, hexaflumurén, hexitiazox, hidra-
metilnona, hidropreno, IKA-2002, imidacloprid, imiprotrina, indoxacarb, yodofenfos, iprobenfos, isazofos, isofen-
fos, isoprocarb, isoxation, ivermectina, japoniluro, cadetrina, virus de nicleo poliédrico, quinopreno, lambda-ciha-
lotrina, lindano, lufenurén, malatién, mecarbam, mesulfenfos, metaldehido, metam-sodio, metacrifos, metamidofos,
Metharhizium anisopliae, Metharhizium flavoviride, metidation, metiocarb, metomilo, metopreno, metoxiclor, meto-
xifenozida, metolcarb, metoxidiazona, mevinfos, milbemectina, milbemicina, MKI-245, MON-45700, monocrotofos,
moxidectina, MTI-800, naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, niclosamida, nicotina, nitenpiram, ni-
tiazina, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, novalurén, noviflumurén, OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-
9602, OK-9701, OK-9802, ometoato, oxamilo, oxidemetdén-metilo, Paecilomyces fumosoroseus, paration-metilo, pa-
ratién-etilo, permetrina (cis, trans), Petroleum, PH-6045, fenotrina (isémero 1R-trans), fentoato, forato, fosalona, fos-
met, fosfamidén, fosfocarb, foxim, butéxido de piperonilo, pirimicarb, pirimifos-metilo, pirimifos-etilo, praletrina,
profenofos, promecarb, propafos, propargita, propetanfos, propoxur, protiofos, protoato, protrifenbuto, pimetrozina,
piraclofos, piresmetrina, piretro, piridabén, piridalilo, piridafention, piridation, pirimidifén, piriproxifeno, quinalfos,
resmetrina, RH-5849, ribavirina, RU-12457, RU-15525, S-421, S-1833, salition, sebufos, SI-0009, silafluofeno, es-
pinosad, espirodiclofeno, espiromesifeno, sulfluramida, sulfotep, sulprofos, SZI-121, tau-fluvalinato, tebufenozida,
tebufenpirad, tebupirimfos, teflubenzurén, teflutrina, temefos, temivinfos, terbam, terbufos, tetraclorvinfos, tetradifén,
tetrametrina, tetrametrina (isémero 1R), tetrasul, teta-cipermetrina, tiacloprid, tiametoxam, tiapronilo, tiatrifos, tioci-
clam-hidrogenoxalato, tiodicarb, tiofanox, tiometdn, tiosultap de sodio, turingiensina, tolfenpirad, tralocitrina, tralo-
metrina, transflutrina, triarateno, triazamato, triazofos, triazurdn, triclofenidina, triclorfén, triflumurén, trimetacarb,
vamidotion, vaniliprol, verbutina, Verticillium lecanii, WL-108477, WL-40027, YI-5201, YI-5301, YI-5302, XMC,
xililcarb, ZA-3274, zeta-cipermetrina, zolaprofos, ZXI-8901, el compuesto fenilpropilcarbamato de 3-metilo (tsu-
macida Z), el compuesto 3-(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-trifluoroetil)-8-azabiciclo[3.2.1]-octano-3-carbonitrilo (n° de
reg. CAS 185982-80-3) y el correspondiente isomero 3-endo (n° de reg. CAS 185984-60-5) (véanse los documentos
WO 96/37494, WO 98/25923);

asf como preparados que contienen extractos de planta de efecto insecticida, nematodos, hongos o virus.

Es también posible una mezcla con otros principios activos conocidos como herbicidas o con fertilizantes y regu-
ladores del crecimiento, protectores o semioquimicos.

Ademads, los compuestos de féormula (I) segtin la invencién presentan también muy buenos efectos antimicéticos.
Poseen un espectro de actividad antimicética muy amplio, particularmente contra dermatofitos y blastomicetos, mo-
hos y hongos bifasicos (por ejemplo, contra especies de Candida como Candida albicans, Candida glabrata), asi
como Epidermophyton floccosum, especies de Aspergillus como Aspergillus niger 'y Aspergillus fumigatus, especies
de Trichophyton como Trichophyton mentagrophytes, especies de Microsporon como Microsporon canis y audouinii.
La enumeracién de estos hongos no representa en modo alguno una limitacién del espectro micético abarcable, sino
que tiene sélo cardcter ilustrativo.

Los principios activos pueden emplearse como tales, en forma de sus formulaciones o en formas de aplicacién
preparadas a partir de las mismas como soluciones, suspensiones, polvos para pulverizacion, pastas, polvos solubles,
productos para espolvorear y granulos. La aplicacion se efectia de modo habitual, por ejemplo, mediante vertido,
pulverizacion, atomizacion, dispersion, espolvoreado, espumado, recubrimiento y demds. Ademas, es posible producir
los principios activos segtin el procedimiento de volumen ultrabajo o inyectar el preparado de principio activo o el
principio activo mismo en el suelo. Puede tratarse también la semilla de plantas.

En el uso de los principios activos segtin la invencién como fungicidas, las cantidades de aplicacién pueden variar
dentro de un amplio intervalo segtn el modo de aplicacién. En el tratamiento de partes de planta, las cantidades de
aplicacién de principio activo se encuentran en general entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferiblemente entre 10 y 1.000
g/ha. En el tratamiento de semilla, las cantidades de aplicacién de principio activo se encuentran en general entre
0,001 y 50 g por kg de semilla, preferiblemente entre 0,01 y 10 g por kg de semilla. En el tratamiento del suelo, las
cantidades de aplicacidn de principio activo se encuentran en general entre 0,1 y 10.000 g/ha, preferiblemente entre 1y
5.000 g/ha.
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Como ya se ha mencionado anteriormente, pueden tratarse segtn la invencién todas las plantas y sus partes. En
una forma de realizacion preferida, se tratan especies de plantas y variedades de plantas de origen silvestre u obtenidas
mediante procedimientos de cultivo biolégico convencional, como cruzamiento o fusién de protoplastos, asi como
sus partes. En una forma de realizacion preferida adicional, se tratan plantas transgénicas y variedades de plantas que
se han obtenido mediante procedimientos de ingenieria genética eventualmente en combinacién con procedimientos
convencionales (organismos modificados genéticamente) y sus partes. Los términos “partes” o “partes de plantas” o
“partes de planta” se han ilustrado anteriormente.

De forma especialmente preferida, se tratan plantas segun la invencién de las variedades de plantas respectivamente
comerciales o que se encuentran en uso. Por variedades de planta se entiende plantas con nuevas propiedades (‘“rasgos”)
que se cultivan tanto mediante cultivo convencional, mediante mutagénesis o mediante técnicas de ADN recombinante.
Estas pueden ser especies, razas, biotipos y genotipos.

Segtn la especie de planta o variedad de planta, su hdbitat y condiciones de crecimiento (suelo, clima, periodo
vegetativo, alimentacion), pueden aparecer también efectos superaditivos (“sinérgicos”) mediante el tratamiento se-
gutn la invencién. Asi, son posibles por ejemplo cantidades de aplicacién reducidas y/o ampliaciones del espectro de
accién y/o un reforzamiento del efecto de las sustancias y agentes utilizables segiin la invencion, mejor crecimiento de
plantas, tolerancia elevada frente a altas o bajas temperaturas, tolerancia elevada frente a la sequia o frente al contenido
de sales del agua o el suelo, rendimiento de floracion elevado, recoleccién facilitada, aceleramiento de la maduracion,
mayores rendimientos de cosecha, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos de cosecha, mayor capa-
cidad de almacenamiento y/o procesabilidad de los productos de cosecha, que superan los efectos que realmente se
esperan.

Pertenecen a las plantas o variedades de plantas transgénicas (obtenidas por ingenieria genética) preferidas segin
la invencidn para tratar, todas las plantas que mediante la modificacién por ingenieria genética han obtenido material
genético que confiere a estas plantas propiedades valiosas especialmente ventajosas (“rasgos”). Son ejemplos de di-
chas propiedades mejor crecimiento de planta, tolerancia elevada frente a temperaturas altas o bajas, tolerancia elevada
frente a la sequia o frente al contenido de sales de agua o suelo, rendimiento de floracién elevado, recoleccién facili-
tada, aceleramiento de la maduracién, mayores rendimientos de cosecha, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de
los productos de cosecha, mayor capacidad de almacenamiento y/o procesabilidad de los productos de cosecha. Son
ejemplos adicionales y especialmente destacados de dichas propiedades una defensa elevada de las plantas frente a
plagas animales y microbianas, como frente a insectos, dcaros, hongos, bacterias y/o virus fitopatégenos, asi como
una tolerancia elevada de las plantas frente a determinados principios activos herbicidas. Como ejemplos de plantas
transgénicas, se mencionan las plantas de cultivo importantes como cereales (trigo, arroz), maiz, soja, patata, algodoén,
tabaco, colza, asi como plantas frutales (con los frutos manzanas, peras, frutos citricos y uvas de vino), siendo especial-
mente destacadas maiz, soja, patata, algodon, tabaco y colza. Como propiedades (“rasgos”), se destacan especialmente
la defensa elevada de las plantas frente a insectos, ardcnidos, nematodos y caracoles mediante toxinas formadas en las
plantas, particularmente aquellas que se generan en las plantas mediante el material genético de Bacillus thuringiensis
(por ejemplo, mediante los genes CrylA(a), CryIA(b), CrylA(c), CrylIA, CryIlIA, CryIlIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb
y CrylF, asi como sus combinaciones) (en adelante, “plantas Bt”). Como propiedades (“rasgos”), se destacan tam-
bién especialmente la defensa elevada de las plantas frente a hongos, bacterias y virus mediante resistencia sistémica
adquirida (SAR), sistemina, fitoalexinas, desencadenantes, asi como genes de resistencia y las correspondientes pro-
tefnas y toxinas expresadas. Como propiedades (“rasgos”), se destacan ademds especialmente la tolerancia elevada de
las plantas frente a determinados principios activos herbicidas, por ejemplo, imidazolinonas, sulfonilureas, glifosato
o fosfinotricina (por ejemplo, gen “PAT”). Los genes que confieren las propiedades respectivamente deseadas (‘“ras-
gos”) pueden aparecer también en combinaciones entre si en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt”,
se citan variedades de maiz, variedades de algodén, variedades de soja y variedades de patata, que se comercializan
con las denominaciones comerciales YIELD GARD® (por ejemplo, maiz, algodén, soja), KnockOut® (por ejemplo,
maiz), StarLink® (por ejemplo, maiz), Bollgard® (algodén), Nucoton® (algodén) y NewLeaf® (patata). Como ejem-
plos de plantas tolerantes a herbicidas, se citan variedades de maiz, variedades de algodon y variedades de soja que
se comercializan con las denominaciones comerciales Roundup Ready® (tolerancia frente a glifosato, por ejemplo,
maiz, algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia frente a fosfinotricina, por ejemplo, colza), IMI® (tolerancia frente
a imidazolinonas) y STS® (tolerancia frente a sulfonilureas, por ejemplo, maiz). Como plantas resistentes a herbici-
das (cultivadas convencionalmente con tolerancia a herbicidas), se mencionan también las variedades comercializadas
con la referencia Clearfield® (por ejemplo, maiz). Por supuesto, estas indicaciones son vélidas también para las es-
pecies de plantas desarrolladas en el futuro o presentes en el mercado futuro con estas u otras propiedades genéticas
desarrolladas en el futuro (“rasgos”).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa con los compuestos de férmula general (I)
o las mezclas de principios activos segin la invencion. Los intervalos preferidos anteriormente dados en los principios
activos o mezclas son también validos para el tratamiento de estas plantas. Se destaca especialmente el tratamiento de
plantas con los compuestos o mezclas indicados especialmente en el presente texto.

La preparacion y el uso de los principios activos segun la invencion resultan de los siguientes ejemplos.
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Ejemplos de preparacion

Ejemplo 1

Procedimiento a)

Se agita durante 2 dias a temperatura ambiente una mezcla de 6 ml de diclorometano, 100 mg (0,467 mmol) de
acido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico, 88 mg (0,389 mmol) de O-metiloxima de 2’-aminobife-
nil-4-carbaldehido, 100,6 mg (0,778 mmol) de N, N-diisopropiletilamina y 272 mg (0,584 mmol) de hexafluorofosfato
de bromotripirrolidinofosfonio. A continuacién, se mezcla la mezcla de reaccién con 10 ml de agua, se separa la fase
organcia y se lava en primer lugar con 10 ml de solucién saturada de cloruro de amonio, después con 10 ml de agua,
se seca sobre sulfato de sodio y se evapora. Se purifica el producto bruto mediante HPLC preparativa (gel de silice en
fase inversa (C,3), fase movil: agua/acetonitrilo 34:66).

Se obtienen: 35 mg (21% del tedrico) de [4’-(metoxiiminometil)bifenil-2-ilJamida del 4cido 6-trifluorometil-2,3-
dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico con log P (pH 2,3)=3,51.

Ejemplo 2

S

I

O CF, H,C CH,

H,C” CH,

Procedimiento a)

Se agitan en un recipiente cerrado durante 4 dias a temperatura ambiente 300 mg (1,7 mmol) de cloruro del 4dcido
6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico y 220 mg (1,1 mmol) de 2-(1,3,3-trimetilbutil)fenilamina en 5
ml de acetonitrilo. A continuacién, se mezcla la mezcla de reaccién con 10 ml de agua, se separa la fase orgdnica y se
lava en primer lugar con 10 ml de solucién saturada de cloruro de amonio, después con 10 ml de agua, se seca sobre
sulfato de sodio y se evapora. Se purifica el producto bruto mediante HPLC preparativa (gel de silice en fase inversa
(Cy5), fase movil: 2% de acido acético/acetonitrilo 25:75).

Se obtienen 200 mg (37% del tedrico) de [2-(1,3,3-trimetilbutil)fenil]Jamida del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-
1,4-oxatiin-5-carboxilico con log P (pH 2,3)=4,18.

Andlogamente a los ejemplos 1 y 2, asi como correspondientemente a los datos en la descripcién general de los

procedimientos de preparacion (a) a (h) segiin la invencién, se han obtenido también los compuestos de férmula (I)
citados en la tabla 1 siguiente:
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O
S
O
0~ CF,
o]
Y
HO” 0“7 CF,

Se afiaden gota a gota aproximadamente a 5°C 10,17 g (0,09 mol) de trietilamina a una solucién de 20,0 g (0,092
mol) de 2-cloro-3-ceto-4,4,4-trifluorobutirato de etilo en 100 ml de tolueno. Después, se afiade gota a gota durante 1
hora una solucién de 7,0 g (0,09 mol) de 2-mercaptoetanol en 5 ml de tolueno y se agita posteriormente durante 2 horas
a aproximadamente 5°C. Se separa la suspension por filtracién y se lava posteriormente con un poco de tolueno. Se
lava el filtrado en primer lugar con 50 ml de 4cido clorhidrico 1 N, después dos veces con 50 ml de solucién saturada
de hidrogenocarbonato de sodio y finalmente con 50 ml de agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se evapora.

Preparacion de precursores de formula (II)

Ejemplo (II-1)

Primera etapa (II-1a)

Se obtienen 18,8 g (62% del tedrico) de éster etilico del dcido 4,4,4-trifluoro-2-(2-hidroxietilsulfanil)-3-oxobutirico
(véase Heterocycles, 1998, 48, 2253-2262).

0
s o~ —CHs
|
0~ “cF,

Se afiaden en primer lugar 6,25 g (0,079 mol) de piridina a una solucién de 18,7 g (0,071 mol) de éster etilico del
acido 4,4,4-trifluoro-2-(2-hidroxietilsulfanil)-3-oxobutirico (II-1a) en 60 ml de tolueno, y se afiaden después gota a
gota durante 30 minutos a 20°C 4 g (0,079 mol) de cloruro de tionilo. Debido a la reaccién exotérmica, la temperatura
de la mezcla de reaccion debe bajarse con agua con hielo. Después de terminada la reaccién intensa, se agita todavia
durante 5 horas a temperatura ambiente. Se filtra la mezcla y se lava el residuo con 10 ml de tolueno. Se afiaden gota a
gota al filtrado aproximadamente a 10°C durante 1 hora 10,9 g (0,108 mol) de trietilamina y se agita durante 16 horas
a temperatura ambiente. Se lava la mezcla de reaccién en primer lugar dos veces con 50 ml de 4cido clorhidrico 1 N,
después dos veces con 50 ml de solucién saturada de hidrogenocarbonato de sodio y finalmente con 50 ml de agua,
se seca sobre sulfato de magnesio y se evapora. Se somete a cromatografia el residuo con éter de petréleo/acetato de
etilo (10:1 a 1:1) en gel de silice.

Segunda etapa (II-1b)

Se obtienen 12,6 g (59,4% del tedrico) de éster etilico del dcido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carbo-
xilico (véase Heterocycles, 1998, 48, 2253-2262).

Tercera etapa

S

[I OH

0~ CF,
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Se calientan a reflujo durante 1 hora 12,6 g (0,05 mol) de éster etilico del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-
oxatiin-5-carboxilico (II-1b) y 3,14 g (0,08 mmol) de hidréxido de sodio en 50 ml de agua. Se enfria la mezcla de
reaccion y se extrae dos veces con diclorometano. Se acidifica la fase acuosa con 4cido clorhidrico 6 N a pH 2, después
se extrae 5 veces con dietiléter. Se secan los extractos orgdnicos combinados sobre sulfato de sodio y se evaporan. Se
obtienen 9,2 g (82% del tedrico) de 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico.

Andlogamente al ejemplo (II-1), se obtuvieron también los compuestos de férmula (II) citados a continuacién.

0
H,C.__S
\[ | OH
0~ TCF,

Ejemplo (II-2)

HPLC: log P=1,69.

Ejemplo (II-3)

0
s

o

H,c” ~0” CF,

o)
S
[ | OH
o}
o)
S Cl
[ |
o~ “CF,

Se agitan durante 4 horas a 80°C 4,5 g (21 mmol) de 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico
(II-1) y 21 g de cloruro de tionilo en 10 ml de tolueno. Se establece el final de la reaccién tomando muestras regular-
mente de la solucién de reaccidén y mezcldndolas con metanol, con las que después se produce un cromatograma en
capa fina.

HPLC: log P=1,72.

Ejemplo (II-4)

Ejemplo (II-5)

Después de terminada la reaccion, se separan por destilaciéon los componentes volatiles. Se agita el residuo tres
veces respectivamente con 20 ml de diclorometano y se vuelve a evaporar.

Se obtienen 4,5 g (80% del tedrico) de cloruro del 4cido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico. Se

caracteriz6 el producto calentando una muestra de él durante 2 horas con metanol y determinando el éster metilico del
acido 6-trifluorometil-2,3-dihidro-1,4-oxatiin-5-carboxilico mediante GC/EM.

4



20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295821 T3

Preparacion de precursores de formula (I11)

Ejemplo (III-1)

~CH,

NH, CH,
Primera etapa (III-1a)

CH, CH
3

H
N\n/k\CH
4 CH, ?

Se afiaden gota a gota a 0°C 15 g (124 mmol) de cloruro del dcido pivélico a una solucién de 15 g (124 mmol)
de 2-etilanilina, 25 g (248 mmol) de trietilamina en 150 ml de diclorometano, y se agita durante 2 horas a 0°C y a
continuacidn sin refrigeracion adicional durante 16 horas. Se diluye la mezcla con diclorometano, se lava en primer
lugar con agua y después con solucién de cloruro de amonio, se separan las fases organicas, se secan sobre sulfato de
sodio y se concentran.

Se obtienen 25 g (98% del tedrico) de N-(2-etilfenil)-2,2-dimetilpropionamida.

Segunda etapa (I1I-1b)

H,CX CH, cH
H 3
N CH
CH,
o

Se afiaden en atmésfera de argén a -25°C en primer lugar 3,7 g (0,03 mol) de diazabiciclo[2.2.2]octano (DABCO)
a una solucién de 5,6 g (0,0275 mol) de N-(2-etilfenil)-2,2-dimetilpropionamida (IIla) en 150 ml de n-pentano/metil-
terc-butiléter (1:1), después 44,5 ml (0,058 mol) de solucién de sec-butil-litio (1,3 M en hexano), y se agita durante
otras 2 horas a la misma temperatura. Se enfria entonces la mezcla a -78°C, se afiaden gota a gota 3,33 g (0,0275 mol)
de bromuro de alilo y se agita durante 60 minutos a -60°C a -78°C. Se eliminan los restos de sec-butil-litio mediante
la adicién de 30 ml de metanol. Se calienta la mezcla a temperatura ambiente, se agita con 50 ml de dcido fosférico al
5%. Se separa la fase organica, se filtra por gel de silice y se purifica mediante HPLC preparativa (gel de silice en fase
inversa (C,g), fase movil: agua/acetonitrilo 38:62).

Se obtienen 1,8 g (26% del tedrico) de 2,2-dimetil-N-[2-(1-metilbut-3-enil)fenil]propionamida.

Tercera etapa (I1I-1)

~CH,

NH, CH,
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Se agitan 1,5 g (6,1 mmol) de 2,2-dimetil-N-[2-(1-metilbut-3-enil)fenil]propionamida (III-1b) y 1,2 g (12,2 mmol)
de 4cido clorhidrico concentrado en 24,5 ml de dioxano durante 12 horas a 80°C. Se mezcla la mezcla de reaccién
con 10 ml de agua, alcaliniza con lejia de sosa diluida y se extrae 5 veces con acetato de etilo. Se secan los extractos
orgdnicos combinados sobre sulfato de sodio y se evaporan, se filtran por gel de silice (acetato de etilo/metanol 5:1) y se
purifican mediante HPLC preparativa (gel de silice en fase inversa (Cis), fase movil: 2% de acetato de etilo/acetonitrilo
70:30).

Se obtienen 0,3 g (30% del tedrico) de 2-(1-metilbut-3-enil)fenilamina.

Se obtienen andlogamente al ejemplo (III-1) también los compuestos de férmula (III) citados a continuacién:

Ejemplo (I1I-2)

HN CH,
~
H,C CH,
HPLC: log P=1,19.
Ejemplo (III-3)
H,N Cl
CH,
H,C

HPLC: log P=2,3.

Se obtiene 2-(3-cloro-1-metilpentil)fenilamina (III-3) preparando en primer lugar N-[2-(2-ciclopropilisopropil)
fenil]-2,2-dimetilpropanamida andlogamente a los ejemplos (III-1a) y (III-1b). En la tercera etapa, se hace reaccionar
con 4cido clorhidrico, obteniéndose ademads de 2-(2-ciclopropilisopropil)fenilamina también el compuesto (III-3).

Ejemplo (I11-4)

Primera etapa (I11-4a)

Cl

H,C
He S

N
we Y

o

Se afaden consecutivamente a temperatura ambiente 100 mg de cloruro de benciltrietilamonio y 1 ml de lejia de
sosa al 50% a una solucién de 2,2-dimetil-N-[2-(1-metilbut-3-enil)fenil]propionamida (III-1b) (900 mg, 3,7 mmol)
en 5 ml de cloroformo/agua (1:1), y se agita durante 5 dias. Se diluye ademds la mezcla de reacciéon con 20 ml de
cloroformo, se lava con 50 ml de solucién de cloruro de sodio, se separa la fase orgdnica, se seca sobre sulfato de
sodio y se concentra.

Se obtienen 800 mg (37% del tedrico) de N-{2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-metiletil]fenil }-2,2-dimetilpropiona-
mida con log P (pH 2,3)=3,77.
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Segunda etapa (I1I-4b)

CH,

Cl
Cl

NH,

Se disuelven 800 mg (1,34 mmol) de N-{2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-metiletil]fenil }-2,2-dimetilpropionamida
(ITI-4a) en 25 ml de dioxano, se mezclan con 0,1 ml de 4cido clorhidrico concentrado y se agita durante 72 horas a
temperatura ambiente y durante 24 horas a 80°C. Se diluye la mezcla con agua con hielo, se alcaliniza con lejia de sosa
concentrada y se extrae con 50 ml de acetato de etilo. Se seca la fase organica sobre sulfato de sodio y se concentra a
presion reducida. Se filtra el residuo sobre gel de silice con metanol y se purifica mediante HPLC preparativa (gel de
silice en fase inversa (C,g), fase movil: 2% de acido fosférico/acetonitrilo 52:48).

Se obtienen 0,8 g (60% del tedrico) de 2-[2-(2,2-diclorociclopropil)-1-metiletil][fenilamina con log P (pH 2,3)=
2,52.

Se realiz6 la determinacién de los valores de log P dados segtn la directiva de la CEE 79/831 anexo V.A8 mediante
HPLC (cromatografia liquida de alta resolucidn) en una columna de fase inversa (C18). Temperatura: 43°C.

Eluyentes para la determinacién en el intervalo 4cido (pH 2,3): 4cido fosférico acuoso al 0,1%, acetonitrilo; gra-
diente lineal de 10% de acetonitrilo a 90% de acetonitrilo.

Se realiz6 el calibrado con alcan-2-onas no ramificadas (de 3 a 16 d&tomos de carbono) cuyos valores de log P son
conocidos (determinacién de los valores de log P mediante los tiempos de retencion por interpolacién lineal entre dos
alcanonas consecutivas).

Se identificaron los valores de lambda-max mediante espectros UV de 200 nm a 400 nm en los maximos de sefales
cromatograficas.

Ejemplos de aplicacion
Ejemplo A
Ensayo de Venturia (manzana)/protector
Disolvente: 24,5 partes en peso de acetona
24,5 partes en peso de dimetilacetamida

Emulsionante: 1 parte en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para la preparacién de un preparado de principio activo conveniente, se mezcla 1 parte en peso de principio activo
con las cantidades dadas de disolvente y emulsionante y se diluye el concentrado con agua a la concentracién deseada.

Para ensayar la actividad protectora, se pulverizan plantas jovenes con el preparado de principio activo en las
cantidades de aplicacién dadas. Después de secar el depdsito de pulverizacidn, se inoculan las plantas con una suspen-
sién acuosa de conidios del agente patdgeno de la manzana Venturia inaequalis, y permanecen después durante 1 dia
aproximadamente a 20°C y 100% de humedad relativa en una cdmara de incubacion.

Se ajustan después las plantas en invernadero a aproximadamente 21°C y una humedad relativa de aproximada-
mente un 90%.

10 dias después de la inoculacidén, se realiza la valoracién. A este respecto, 0% significa un grado de eficacia
que corresponde al de los controles, mientras que un grado de eficacia de 100% significa que no se ha observado
infestacion.

Los principios activos, cantidades de aplicacién y resultados de ensayo resultan de la siguiente tabla.
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Tabla A:

Ensayo de Venturia (manzana)/protector

Ej. Principio activo Cantidad de aplicacion | % de grado de
de principio activo en | eficacia
g/ha

12 % 100 100

[ fi: H,C
17 F 100 100
R
S N
O
0~ “cF, O
ci
Cl
20 : 100 86
18 100 100

Ef%

CH,
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Tabla A:
Ensayo de Venturia (manzana)/protector
19 ! 100 100
S N
C Il
0~ TCF, ‘
(o)
Cl
21 ; 100 100
N -
|
O
CH,
22 100 100
S
N
C fl
0~ TCF,
N e
]
s
H,C
2 100 98
CFH,C cH,
CH,
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Ejemplo B
Ensayo de Botrytus (judias)/protector

Disolvente: 24,5 partes en peso de acetona

24,5 partes en peso de dimetilacetamida

Emulsionante: 1 parte en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para la preparacién de un preparado de principio activo conveniente, se mezcla 1 parte en peso de principio activo
con las cantidades dadas de disolvente y emulsionante y se diluye el concentrado con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la actividad protectora, se pulverizan plantas jovenes con el preparado de principio activo en las
cantidad de aplicacién dadas. Después de secar el depdsito de pulverizacién, se disponen sobre cada hoja dos troci-
tos pequefos de agar recubiertos con Botrytis cinerea. Se colocan las plantas inoculadas en una cdmara oscurecida
aproximadamente a 20°C y 100% de humedad relativa.

2 dias después de la inoculacidn, se valora el tamafio de las motas de infestacion sobre las hojas. A este respecto,
0% significa un grado de eficacia que corresponde al de los controles, mientras que un grado de eficacia de 100%
significa que no se ha observado infestacion.

Los principios activos, cantidades de aplicacion y resultados de ensayo resultan de la siguiente tabla.

Tabla B:
Ensayo de Botrytis (judias)/protector
Ej. Principio activo Cantidad de aplicacion | % de grado de
de principio activo en | eficacia
g/ha
12 o 500 97
s N CH,
[ | H CH,
07 “CFy yg
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Tabla B:
Ensayo de Botrytis (judias)/protector
17 F 500 96
iYg
s
N
Y%
o~ ~cF, O
cl
Cl
20 : 500 100
18 500 100
H .C
19 Iﬁ\ : 500 100

49




15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295 821 T3

Tabla B:
Ensayo de Botrytis (judias)/protector

21 500 100
QI
S

N

O
0o~ ~CF, ii]ll

'
H,C

)
o
3\‘/
CH,
22 500 100
Pe
N
[IEL“
0~ CF, iil'l
N/
|
o

J

H,C
2 o 500 100
s
N
O
0~ “CF,H,C cH,
H,C” TCH,

50




20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2295821 T3

Ejemplo C
Ensayo de Alternaria (tomate)/protector

Disolvente: 49 partes en peso de N, N-dimetilformamida

Emulsionante: 1 parte en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para la preparacion de un preparado de principio activo conveniente, se mezcla 1 parte en peso de principio activo
con las cantidades dadas de disolvente y emulsionante y se diluye el concentrado con agua a la concentracién deseada.

Para ensayar la actividad protectora, se pulverizan plantas jévenes con el preparado de principio activo en las
cantidades de aplicacién dadas. Un dia después del tratamiento, se inoculan las plantas con una suspensién de esporas
de Alternaria solani 'y se dejan después durante 24 horas a 100% de humedad relativa y 20°C. A continuacion, se dejan
las plantas a 96% de humedad relativa y una temperatura de 20°C.

7 dias después de la inoculacién, se realiza la valoracién. A este respecto, 0% significa un grado de eficacia
que corresponde al de los controles, mientras que un grado de eficacia de 100% significa que no se ha observado

infestacion.

Los principios activos, cantidades de aplicacion y resultados de ensayo resultan de la siguiente tabla.

Tabla C:

Ensayo de Alternaria (tomate)/protector

Ej. Principio activo Cantidad de aplicacion | % de grado de
de principio activo en | eficacia
g/ha

26 750 100
0
e
N
O L
0~ CF, O 2
cl
2 o 750 100
S N
S
0”7 CFH,C cH,
H,C~ TCH,
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Tabla C:
Ensayo de Alternaria (tomate)/protector
19 o 750 100

s O

O
0~ CF, O
ct
a

21 750 100

J
<9

N
|
o

Q
S
N
Y
0~ CF,
H,C

3

CH,
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Ejemplo D
Ensayo de Puccinia (trigo)/protector

Disolvente: N,N-dimetilacetamida

Emulsionante: alquilarilpoliglicoléter
Para la preparacién de un preparado de principio activo conveniente, se mezcla 1 parte en peso de principio activo
con las cantidades dadas de disolvente y emulsionante y se diluye el concentrado con agua a la concentracién deseada.

Para ensayar la actividad protectora, se pulverizan plantas jévenes con el preparado de principio activo en las
cantidades de aplicacion dadas. Después de secar el depdsito de pulverizacion, se pulverizan las plantas con una
suspensién de conidios de Puccinia recondita. Las plantas permanecen durante 48 horas a 20°C y 100% de humedad
relativa en una cdmara de incubacion.

Se colocan después las plantas en un invernadero a una temperatura de aproximadamente 20°C y una humedad
relativa del 80% para favorecer el desarrollo de pustulas de roya.

10 dias después de la inoculacidn, se realiza la valoracién. A este respecto, 0% significa un grado de eficacia
que corresponde al de los controles, mientras que un grado de eficacia de 100% significa que no se ha observado
infestacion.

Los principios activos, cantidades de aplicacién, cantidades de disolvente, cantidades de emulsionante y resultados
de ensayo resultan de la siguiente tabla.

abla D:
Ensayo de Puccinia (trigo)/ protector
Ej. | Principio activo Cantidad de | % de | Relaciones
aplicacién grado de|en peso de
de principio | eficacia disolvente/
activo en emulsionante
g/ha
18 o 500 100 25/0,6
S
N
X
0~ "CFH,C
H,C” “CH,
17 o F 500 86 25/0,6
o L
Qo
o~ ~CF, O
o]
Cl
35 o 500 88 25/0,6
e
N
e
0~ “CF, O
CH,
F
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19 500 100 25/0,6
L
N
Efiﬂ
0~ CF, O
ci
C
2 Iﬁ\ EE\/ 500 100 25/0,6
O FyH,C
24 /:\ 500 100 25/0,6
38 o 500 88 25/0,6
A
N
Y
0~ CF, O
cl
CH,
37 500 93 25/0,6

o) ’z

S N/\
| H

0~ CF, CH,

O
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36 500 100 25/0,6
O
S
N
. fL
0~ TCF, CH,
H,C
56 o > | 500 88 25/0,6
N
| H
0~ TCF, /I
~
N/
|
_0
H,C CH,
57 o 500 88 25/0,6
A
N
C ﬁ
o~ ~cF, O
F
Br
54 500 100 50/1.0

0
S
N
O
0" CF,H,C
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29 500 94 50/1,0
el 1

53 500 100 50/1,0
e 1

79 500 86 50/1,0
e ;

23 500 89 50/1,0
e 1

27 500 88 50/1,0
( 1* :
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82

0

O

0~ CHF, H,C

H,C

CH,

500

100

50/1,0
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REIVINDICACIONES

1. Oxatiincarboxamidas de férmula (I)

R2
R1 R3
@, O
|
¢ ~o” @' Rz

en la que

G' representa halégeno, trifluorometilo, difluorometilo o ciclopropilo,

G? y G® representan independientemente entre si hidrégeno o metilo,

nrepresenta 0, 1 6 2,

R!, R%, R? y R* representan independientemente entre si hidrégeno, fldor, cloro, metilo, isopropilo o metiltio,

R’ representa hidrégeno, alquilo C,-Cs, alquil C,-Cg-sulfinilo, alquil C,-Cg-sulfonilo, alcoxi C,-C4-alquilo C,-C,,
cicloalquilo C;-Cg, halogenoalquilo C,-Cg, halogenoalquil C;-C,-tio, halogenoalquil C,-C,-sulfinilo, halogenoalquil
C,-C;-sulfonilo, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 dtomos
de fldor, cloro y/o bromo, formilalquilo C;-Cs, alquil C;-C;-carbonilalquilo C,-C;, alcoxi C,-C;-carbonilalquilo C;-Cs;
halogenoalquil C;-C;-carbonilalquilo C,-C;, halogenoalcoxi C,-C;-carbonilalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 7
atomos de fldor, cloro y/o bromo, alquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-Cs, alcoxi C,-C;-carbonilhalogenoalquilo
C,-C; respectivamente con 1 a 6 atomos de fldor, cloro y/o bromo, halogenoalquil C,-C;-carbonilhalogenoalquilo
C,-C;, halogenoalcoxi C,-Cs-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 13 atomos de fldor, cloro y/o
bromo; -COR®, -CONR’R® 0 -CH,NR°R'°,

R® representa hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-Cs, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, cicloalquilo C;-Cy; halogenoal-
quilo C,-Cg, halogenoalcoxi C,-Cg, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente
con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo; -COR'"!,

R’ y R® representan independientemente entre s hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, cicloalquilo
C;5-Cs; halogenoalquilo C,-Cg, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cy respectivamente con
1 a 9 atomos de fluor, cloro y/o bromo,

R’ y R® forman ademds junto con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo saturado de 5 a 8
atomos de anillo sustituido eventualmente una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno o alquilo C,-C,,
pudiendo contener el heterociclo 1 6 2 heteroatomos adicionales no adyacentes del grupo de oxigeno, azufre o NR'?,

R’ y R! representan independientemente entre si hidrégeno, alquilo C;-Cs, cicloalquilo C;-Cg, halogenoalquilo
C,-Cs, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con 1 a 9 dtomos de flior, cloro y/o bromo,

R’ y R forman ademds junto con el dtomo de nitrégeno al que estdn unidos un heterociclo saturado de 5 a 8
atomos de anillo eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno o alquilo C,-C,,
pudiendo contener el heterociclo 1 6 2 heterodtomos adicionales no adyacentes del grupo de oxigeno, azufre o NR'2,

R!! representa hidrégeno, alquilo C,-Cg, alcoxi C,;-Cg, alcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, cicloalquilo C;-Cg; halogenoal-
quilo C,-Cg, halogenoalcoxi C,-Cg, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-C;g respectivamente
con 1 a 9 dtomos de fldor, cloro y/o bromo,

R'? representa hidrégeno o alquilo C;-Cg,

Z representa Z', 72, Z° o Z*, de los que

7' representa fenilo sustituido una a cinco veces, de forma igual o distinta,

7? representa cicloalquilo o bicicloalquilo eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta,
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Z? representa alquilo C4-Cy no sustituido o alquilo C,;-C,, sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta,
con halégeno y/o cicloalquilo C;-C, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente una
o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o alquilo C,-C,,

Z* representa alquenilo C,-Cy, 0 alquinilo C,-C,, respectivamente sustituido eventualmente una o varias veces, de
forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en los que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su
vez eventualmente una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o alquilo C,-Cy4, 0

R!, R? y R® representan independientemente entre si hidrégeno o fldor, y

Z y R* forman conjuntamente con el 4tomo de carbono al que estdn unidos un anillo carbociclico o heterociclico
de 5 6 6 miembros eventualmente sustituido.

2. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que
G! representa fldor, cloro, bromo, yodo, trifluorometilo, difluorometilo o ciclopropilo,
G? y G® representan independientemente entre si hidrégeno o metilo,

n representa 0 6 2.

3. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que
R°  representa hidrégeno.

4. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segin la reivindicacién 1, en la que
R! representa hidrégeno, fltor, cloro o metilo,

R? representa hidrégeno, fldor, cloro, isopropilo o metiltio,

R® representa hidrégeno, fldor, cloro o metilo,

R* representa hidrégeno, flior, cloro o metilo.

5. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtin la reivindicacion 1, en la que
Z representa Z';

VA representa fenilo sustituido una a cinco veces, de forma igual o distinta, en el que los sustituyentes se
seleccionan de la lista de W';

w! representa 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 ramificada respectivamente de 1 a 8 d&tomos de carbono;

alquenilo o alqueniloxi respectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 2 a 6 4tomos de carbono;

halogenoalquilo, halogenoalcoxi, halogenoalquiltio, halogenoalquilsulfinilo o halogenoalquilsulfonilo respectiva-
mente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 1 a 6 4&tomos de carbono y 1 a 13 dtomos de halégeno iguales
o distintos;

halogenoalquilo o halogenoalqueniloxi respectivamente de cadena lineal o ramificada respectivamente de 2 a 6
atomos de carbono y 1 a 11 dtomos de halégeno iguales o distintos;

alquilamino, dialquilamino, alquilcarbonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquila-
minocarbonilo, arilalquilaminocarbonilo, dialquilaminocarboniloxi respectivamente de cadena lineal o ramificada de
1 a 6 4&tomos de carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas, alquenilcarbonilo o alquinilcarbonilo de 2 a 6
atomos de carbono en las respectivas cadenas hidrocarbonadas;

cicloalquilo o cicloalquiloxi respectivamente de 3 a 6 atomos de carbono;
alquileno de 3 6 4 4tomos de carbono, oxialquileno de 2 6 3 d&tomos de carbono o dioxialquileno de 1 6 2 dtomos

de carbono eventualmente sustituidos respectivamente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro,
oxo, metilo, trifluorometilo o etilo, respectivamente enlazado dos veces;
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0 un agrupamiento

en el que

Q' representa hidrégeno, hidroxi o alquilo de 1 a 4 4tomos de carbono, halogenoalquilo de 1 a 4 dtomos de carbono
y 1 a9 atomos de fltior, cloro y/o bromo, o cicloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, y

Q? representa hidroxi, amino, metilamino, fenilo, bencilo, o alquilo o alcoxi de 1 a 4 4tomos de carbono eventual-
mente sustituido respectivamente con ciano, hidroxi, alcoxi, alquiltio, alquilamino, dialquilamino o fenilo, o alqueni-
loxi o alquiniloxi respectivamente de 2 a 4 4tomos de carbono,

asi como fenilo, fenoxi, feniltio, benzoilo, benzoiletenilo, cinamoilo, heterociclilo o fenilalquilo, fenilalquiloxi,
fenilalquiltio o heterociclilalquilo respectivamente de 1 a 3 atomos de carbono en las respectivas partes de alquilo,
eventualmente sustituido respectivamente en la parte de anillo una a tres veces con halégeno y/o alquilo o alcoxi de 1
a 4 atomos de carbono de cadena lineal o ramificada.

6. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que

Z! representa Z;

7> representa cicloalquilo o bicicloalquilo respectivamente de 3 a 10 4tomos de carbono eventualmente susti-
tuido respectivamente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o alquilo C;-C,.

7. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtin la reivindicacién 1, en la que

Z representa Z°;

73 representa alquilo C,;-C,y no sustituido o alquilo C;-C,, sustituido una o varias veces, de forma igual o
distinta, con fldor, cloro, bromo, yodo y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar
sustituida a su vez eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor, cloro, bromo,
yodo, alquilo C;-C, y/o halogenoalquilo C;-C,.

8. Oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtn la reivindicacion 1, en la que

Z representa Z*;

z* representa alquenilo C,-C,, o alquinilo C,-C,, eventualmente sustituido respectivamente una o varias veces,
de forma igual o distinta, con flior, cloro, bromo, yodo y/o cicloalquilo C;-Cg, en los que la parte cicloal-
quilo puede estar sustituida a su vez eventualmente una a cuatro veces, de forma igual o distinta, con fldor,

cloro, bromo, yodo, alquilo C,-C, y/o halogenoalquilo C,-C,.

9. Procedimiento para la preparacién de oxatiincarboxamidas de férmula (I) segin la reivindicacién 1, caracteri-
zado porque

a) se hacen reaccionar derivados de acido oxatiincarboxilico de férmula (1)
(o)
3 &
G S s
G* ~o” @'

G', G%, G* y n tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

en la que

X! representa halégeno o hidroxi,
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con derivados de anilina de férmula (IIT)

R2
R. R
HN R )
Iy
R 2z

en la que
R!, R, R? R* R’y Z tienen los significados dados en la reivindicacion 1,
eventualmente en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un agente de condensacion, eventual-

mente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente, o

b) se hacen reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)

RZ
R} R
)
G2 @ :
N R* av)
%%
&> o7 ¢’
en la que
G', G, G% n,R!, R%, R3, R* y RS tienen los significados dados en la reivindicacion 1,
X? representa bromo o yodo,

con derivados de 4cido bérico de férmula (V)

1 2

A -0"'!?‘—04\ 42
7!
en la que
VA tiene los significados dados en la reivindicacién 1, y

A' y A? representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno,
en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un aceptor de 4cido y eventualmente en presencia

de un diluyente, o

¢) se hacen reaccionar derivados de oxatiincarboxamida de 4cido bérico de férmula (VI)

R2
R! R®
(ﬁ),. o)
3
G S
N R

I ks vD

e No” Ne' N, B,
A0 ‘oA’

en la que

G', G, G% n,R!, R% R3, R* y RS tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

A? y A* representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno,
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con derivados de fenilo de féormula (VII)

X3 -7 (VII)
en la que
Z! tiene los significados dados en la reivindicacién 1, y
X3 representa cloro, bromo, yodo o trifluorometilsulfonato,

en presencia de un catalizador, eventualmente en presencia de un aceptor de 4cido y eventualmente en presencia
de un diluyente, o

d) se hacen reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)

en la que
G',G*, G% n,R',R?% R’ R* y R tienen los significados dados en la reivindicacion 1,
X? representa bromo o yodo,
con derivados de fenilo de féormula (VII)

X} -7 (VII)

en la que
Z! tiene los significados dados en la reivindicacién 1, y
X3 representa cloro, bromo, yodo o trifluorometilsulfonato,
en presencia de un catalizador de paladio o niquel y en presencia de 4,4,4°,4°,5,5,5’,5-octametil-2,2’-bis-1,3,2-
dioxoborolano, eventualmente en presencia de un aceptor de dcido y eventualmente en presencia de un diluyente, o
e) se hidrogenan oxatiincarboxamidas de férmula (Ia)

RZ

SSeR

G', G, G% n,R!, R%, R3, R* y R’ tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

‘ (Ia) ’

5

Aa—Z

en la que

X4 representa alquenilo C,-C, o alquinilo C,-C,, respectivamente sustituidos eventualmente una o varias ve-
ces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cq, en los que la parte cicloalquilo puede
estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

eventualmente en presencia de un diluyente y eventualmente en presencia de un catalizador, o
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f) se deshidratan hidroxialquiloxatiincarboxamidas de férmula (VIII)
R?
R R’
(ﬁ),.
G S . (VII,
@ i
. RX
G o} G

G', G, G% n,R!, R% R3, R* y RS tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

en la que

X5 representa hidroxialquilo C,-Cy, sustituido eventualmente ademds una o varias veces, de forma igual o
distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez
eventualmente con halégeno y/o alquilo C;-C,,

eventualmente en presencia de un diluyente y eventualmente en presencia de un acido, o

g) se hacen reaccionar halogenoxatiincarboxamidas de férmula (IV)

R
R R
9, 9
Gl S
N R’ a)
| R
2 s R X
G (o) G
en la que

G', G G% n,R!, R%, R R* y RS tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

X?  representa bromo o yodo,

con un alquino de férmula (IX)

HC = A® (IX)

en la que
A’ representa alquilo C,-C,3 eventualmente sustituido respectivamente una o varias veces, de forma igual o
distinta, con hal6geno y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez
eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

o un alqueno de férmula (X)

en la que

AS, A7 y A8 representan independientemente entre si respectivamente hidrégeno o alquilo eventualmente sustituido
una o varias veces, de forma igual o distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloal-
quilo puede estar sustituida a su vez eventualmente con halégeno y/o alquilo C;-C,, y el nimero total de
atomos de carbono de la parte de molécula de cadena abierta no supera el niimero 20,

eventualmente en presencia de un diluyente, eventualmente en presencia de un aceptor de 4cido y en presencia de
uno o varios catalizadores, o
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h) se hacen reaccionar cetonas de formula (XI)

(o} oh
T oD,

)

G’Io‘ G' R

en la que
G', G* G% n, R, R% R, R* y R’ tienen los significados dados en la reivindicacion 1,
A’ representa hidrégeno o alquilo C;-Cg eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o dis-
tinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez
eventualmente con halégeno y/o alquilo C,-C,,

con un compuesto de fésforo de férmula general (XII)

A" — Px (XTID),

en la que
A" representa alquilo C,-Cjs eventualmente sustituido una o varias veces, de forma igual o distinta, con halé-
geno y/o cicloalquilo C;-Cq, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventualmente
con halégeno y/o alquilo C;-C,,

Px representa un agrupamiento -P*(C4Hs); Cl~, -P*(C¢Hs); Br~, -P*(C¢Hs); I7; -P(=0)(OCHj;); o -P(=0)(0OC,
H5)37

eventualmente en presencia de un diluyente, o

1) se hacen reaccionar oxatiincarboxamidas de férmula (Ib)

RZ
R! R
) O
. y @),
| )
H Z
G

o 1

@
G’:[s
G?

G?, G% n,R!, R% R?, R* y Z tienen los significados dados en la reivindicacién 1,

en la que

con halogenuros de férmula (XIII)

R - X§ (XI10)

en la que

R>™!  representa alquilo C,-C;, alquil C,-C-sulfinilo, alquil C,-Cg-sulfonilo, alcoxi C,-C,-alquilo C;-C,, cicloal-
quilo C;-Cg; halogenoalquilo C,-Cg, halogenoalquil C;-C,-tio, halogenoalquil C,-C,-sulfinilo, halogenoal-
quil C,-Cy-sulfonilo, halogenoalcoxi C,-C,-alquilo C,-C,, halogenocicloalquilo C;-Cg respectivamente con
1 a 9 4tomos de fldor, cloro y/o bromo, formilalquilo C,-C;, alquil C,-C;-carbonilalquilo C,-C;, alcoxi
C,-Cs-carbonilalquilo C,-C;, halogenoalquil C,-C;-carbonilalquilo C,-Cs, halogenoalcoxi C,-C;-carboni-
lalquilo C;-C; respectivamente con 1 a 7 atomos de flior, cloro y/o bromo, alquil C,-C;-carbonilhaloge-
noalquilo C;-C;, alcoxi C,-C;-carbonilhalogenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 6 dtomos de fldor,
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cloro y/o bromo, halogenoalquil C;-C;-carbonilhalogenoalquilo C;-Cs, halogenoalcoxi C;-C;-carbonilha-
logenoalquilo C,-C; respectivamente con 1 a 13 dtomos de flior, cloro y/o bromo; -COR®, -CONR'R?® o
-CH,NR°R",

R® R7,R%, R®y R tienen los significados dados en la reivindicacion 1,

X0 representa cloro, bromo o yodo,

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

10. Agente para combatir microorganismos indeseados, caracterizado por un contenido de al menos una oxatiin-
carboxamida de férmula (I) segin la reivindicacién 1, ademds de agentes extensores y/o sustancias tensioactivas.

11. Uso de oxatiincarboxamidas de férmula (I) segin la reivindicacién 1 para combatir microorganismos indesea-
dos.

12. Procedimiento para combatir microorganismos indeseados, caracterizado porque se aplican oxatiincarboxa-
midas de férmula (I) segin la reivindicacién 1 a los microorganismos y/o su habitat.

13. Procedimiento para la preparacién de agentes para combatir microorganismos indeseados, caracterizado por-
que se mezclan las oxatiincarboxamidas de férmula (I) segtin la reivindicacién 1 con agentes extensores y/o sustancias
tensioactivas.

14. Halogenoxatiincarboxamidas de formula (IV)
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en la que

G', G%, G% n, R, R% R?, R* y R’ tienen los significados dados en la reivindicacion 1, y

X2 representa bromo o yodo.

15. Derivados de oxatiincarboxamidas de acido borico de férmula (VI)

en la que
G', G, G% n,R!, R%, R, R* y R’ tienen los significados dados en la reivindicacién 1, y

A3y A* representan respectivamente hidrégeno o conjuntamente tetrametiletileno.
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16. Hidroxialquiloxatiincarboxamidas de férmula (VIII)
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en la que

15 G', G, G% n,R!, R%, R?, R* y R’ tienen los significados dados en la reivindicacién 1, y

X5 representa hidroxialquilo C,-C,, eventualmente sustituido adicionalmente una o varias veces, de forma igual o
distinta, con halégeno y/o cicloalquilo C;-Cg, en el que la parte cicloalquilo puede estar sustituida a su vez eventual-
mente con halégeno y/o alquilo C,-C,.
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