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(54) Title: PHENYL(OXY/THIO)ALKANOL DERIVATIVES
(54) Bezeichnung : PHENYL(OXY/THIO)ALKANOL-DERIVATE

(57) Abstract: The present invention relates to novel phenyl(oxy/thio)alkanol derivatives, to methods for producing said com-
pounds, to agents containing said compounds, and to the use thereof as biologically active compounds, in particular for control-
ling harmful microorganisms in plant protection and in material protection and as plant growth regulators.

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Erfindung betrifft neue Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate, Verfahren zum Herstellen
dieser Verbindungen, Mittel enthaltend diese Verbindungen, sowie deren Verwendung als biologisch aktive Verbindungen, insbe-
sondere zur Bekdmpfung von schéidlichen Mikroorganismen im Pflanzenschutz und im Materialschutz und als Pflanzenwachs-
tumsregulatoren.
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Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate, Verfahren zum Herstellen die-
ser Verbindungen, Mittel enthaltend diese Verbindungen, sowie deren Verwendung als biologisch aktive
Verbindungen, insbesondere zur Bekimpfung von schidlichen Mikroorganismen im Pflanzenschutz und

im Materialschutz und als Pflanzenwachstumsregulatoren.

Es ist bereits bekannt, dass bestimmte Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate im Pflanzenschutz als Fungizide
und/oder Wachstumsregulatoren eingesetzt werden konnen (vgl. DE-A 39 05 317, JP-A 58-124772, EP-A
0298 332, EP-A 0028 755, EP-A 0 061 835, EP-A 0 040 345, EP-A 0 001 399, EP-A 0 793 657 und EP-
A 0594 963).

Da sich die ékologischen und 6konomischen Anforderungen an modeme Wirkstoffe, z.B. Fungizide, lau-
fend erhéhen, beispielsweise beziiglich Wirkspektrum, Toxizitdt, Selektivitit, Aufwandmenge, Riick-
standsbildung und giinstige Herstellbarkeit, und aulerdem z.B. Probleme mit Resistenzen auftreten kon-
nen, besteht die stindige Notwendigkeit, neue fungizide Mittel zu entwickeln, die zumindest in Teilberei-

chen Vorteile gegeniiber den bekannten aufweisen.

Es wurden nun neue Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I)
HO x

oA

gefunden, in welcher

X fiir 5-Pyrimidinyl, 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 3-Pyridinyl, 1H-1,3-Imidazol-1ylmethyl oder
2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht,

Y fiir O, S, SO, SO, oder CH, steht,

4 fiir Brom oder Iod steht,

R fiir fert-Butyl, Isopropyl, 1-Halogencyclopropyl, 1-(C,-C4-Alkyl)cyclopropyl, 1-(C;-C4-Alkoxy)-
cyclopropyl sowie 1-(C;-C4-Alkylthio)cyclopropyl steht,

sowie deren agrochemisch wirksamen Salze,

wobei die Verbindungen

1-(4-Bromphenoxy)-3,3-dimethyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenylthio)-3,3-dimethyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenylthio)-3-methyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-ol

2-(4-Bromphenoxy)-1-(1-chlorcyclopropyl)-1-(pyridin-3-yl)ethanol

1-(4-Bromphenoxy)-3,3-dimethyl-2-(1H-1,2,4-triazol-1-ylmethyl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenyl)-4,4-dimethyl-3-(1H-1,2 4-triazol-1-ylmethyl)pentan-3-ol

4-(4-Bromphenyl)-2-(1-methylcyclopropyl)-1-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)butan-2-ol

4-(4-Bromphenyl)-2-(1-chlorcyclopropyl)-1-(1H-1,2 4-triazol-1-yl)butan-2-ol

ausgenommen sind.
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Die so erhiltlichen Salze weisen ebenfalls fungizide und/oder pflanzenwachstumsregulatorische Eigen-
schaften auf.

Die erfindungsgemif verwendbaren Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate sind durch die Formel (I) allgemein
definiert. Bevorzugte Restedefinitionen der vorstehenden und nachfolgend genannten Formeln sind im Fol-
genden angegeben. Diese Definitionen gelten fiir die Endprodukte der Formel (I) wie fiir alle Zwischen-
produkte (siche auch unten unter ,,Erlauterungen der Verfahren und Zwischenprodukte) gleichermafien.

X steht bevorzugt fiir 5-Pyrimidinyl, 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 3-Pyridinyl oder 2,4-Dihydro-
3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl.

steht besonders bevorzugt fiir 5-Pyrimidinyl.

steht auch besonders bevorzugt fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl.

steht auch besonders bevorzugt fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir 5-Pyrimidinyl.

steht auch ganz besonders bevorzugt fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl.

ECT I

=

steht bevorzugt fiir O, S oder CH,.
steht besonders bevorzugt fiir O oder CH,.

steht ganz besonders bevorzugt fiir O.

< =

steht bevorzugt fiir Brom.

steht auch bevorzugt fiir Iod.

steht besonders bevorzugt fiir Brom, welches in 4-Position steht.

steht auch besonders bevorzugt fiir Brom, welches in 3-Position steht.
steht auch besonders bevorzugt fiir Brom, welches in 2-Position steht.
steht auch besonders bevorzugt fiir Iod, welches in 4-Position steht.
steht auch besonders bevorzugt fiir lod, welches in 3-Position steht.
steht auch besonders bevorzugt fiir lod, welches in 2-Position steht.

N N N N N N NN

=

steht bevorzugt fiir fert-Butyl, Isopropyl, 1-Chlorcyclopropyl, 1-Fluorcyclopropyl, 1-Methyl-
cyclopropyl, 1-Methoxycyclopropyl sowie 1-Methylthiocyclopropyl.
steht besonders bevorzugt fiir fer-Butyl, Isopropyl, 1-Chlorcyclopropyl, 1-Fluorcyclopropyl oder

)

1-Methylcyclopropyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir ters-Butyl

steht auch ganz besonders bevorzugt fiir Isopropyl.

steht auch ganz besonders bevorzugt fiir 1-Chlorcyclopropyl.
steht auch ganz besonders bevorzugt fiir 1-Fluorcyclopropyl.
steht auch ganz besonders bevorzugt fiir 1-Methylcyclopropyl.

AR AR A

Eine weitere Ausflihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-a)
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HO R
Y N
bEj I X J (I-2)
in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-b)
HO R

Y
NN
| l | (I-b)
s
Y4 N)
in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-c)

HO =

Y\)<R\ \=/
z (I-c)

in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.
In dieser Formel (I-c) steht Z bevorzugt fiir Iod.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-d)

HO NN

ol
(I-d)
Zz

in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.
In dieser Formel (I-d) steht Z bevorzugt fiir lod.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-e)
st SRt
Y Y —
R }— NH R >— N
z S z HS (I-e)

in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung betrifft Verbindungen der Formel (I-f)

HO N HO N
/@/Y\)ﬂ\ N}—\ZH —_— /©/Y\)<R\ N>=\Z .
s HS -

Y4 Y4

in welcher Y; Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben.
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Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom und R fiir ert-Butyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiirr Brom und R fiir Isopropy! steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiirr Brom und R fiir 1-Chlorcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fir Brom und R fiir 1-Fluorcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom und R fiir 1-Methylcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfiilhrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Tod und R fiir fert-Butyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod und R fiir Isopropy! steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod und R fiir 1-Chlorcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod und R fiir 1-Fluorcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher

Z fiir Iod und R fiir 1-Methylcyclopropyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir fert-Butyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir tert-Butyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir fer¢-Butyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (1), in welcher
Z fiir Brom, R fiir zert-Butyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir Isopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir Isopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir Isopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (), in welcher
Z fiir Brom, R fiir Isopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.
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Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fur Brom, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfilhrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir lod, R fiir tert-Butyl und X fiir 5-Pyrimidiny] steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir tert-Butyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir tert-Butyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir tert-Butyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2 4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir Isopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir Isopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir Isopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir Isopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I}, in welcher
Z fiir Tod, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.
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Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Tod, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfilhrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir 1-Chlorcyclopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Tod, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfilhrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Tod, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Tod, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Iod, R fiir 1-Fluorcyclopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Methylcyclopropyl und X fiir 5-Pyrimidinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fir Brom, R fiir 1-Methylcyclopropyl und X fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Methylcyclopropyl und X fiir 3-Pyridinyl steht.

Eine weitere Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I), in welcher
Z fiir Brom, R fiir 1-Methylcyclopropyl und X fiir 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht.

Die oben aufgefiihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten Restedefinitionen bzw. Erlau-
terungen konnen jedoch auch untereinander, also zwischen den jeweiligen Bereichen und Vorzugsberei-
chen beliebig kombiniert werden. Sie gelten fiir die Endprodukte sowie fiir die Vor- und Zwischenproduk-

te entsprechend. Auflerdem kénnen einzelne Definitionen entfallen.

Bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (I), in welcher alle Reste jeweils die oben genannten be-

vorzugten Bedeutungen haben.

Besonders bevorzugt sind solche Verbindungen der Formel (I), in welcher alle Reste jeweils die oben ge-

nannten besonders bevorzugten Bedeutungen haben.

Erliduterung der Verfahren und Zwischenprodukte

Die Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I) lassen sich auf unterschiedliche Weise herstellen. Im
Folgenden sind die moglichen Verfahren zunéchst schematisch dargestellt. Wenn nicht anders angegeben

haben die angegebenen Reste die oben angegebenen Bedeutungen.
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Schema 1: Verfahren A — Herstellung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-g)
(X' = 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 1H-1,3-Imidazol-1-ylmethyl)

o HO X'
O ™S
y4 h\l 2z
(ID (I (I-g)

A steht fiir CH oder N.

Schema 2: Verfahren B — Herstellung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-h)
(X° = 1H-1,2,4-Triazol-1 -ylmethyl, 1H-1,3-Imidazol-1-ylmethyl, 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl)

(I-h)

X

Schema 3: Verfahren C — Herstellung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-i)
(X° = 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl)

0 HO X°
z + Hal—x* z
(VD (VID (I-1)

Hal steht fiir Halogen.

Schema 4: Verfahren D — Herstellung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-k)
(X = 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl)

HO x*
o @ {j s ® e
x* t z —_— 7 4
(VII) V) (Ik)

M steht fiir Metall.

Schema 5: Verfahren E — Herstellung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-e)

N N
Saw DN
Y R \:N Schwefel Y R >=N
Zz —_— Z HS

(I-¢) (I-€)
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8
Bevorzugte Restedefinitionen der vorstehenden und nachfolgend genannten Formeln und Schemata sind
bereits oben angegeben. Diese Definitionen gelten nicht nur fiir die Endprodukte der Formel (I) sondem
auch fiir alle Zwischenprodukte gleichermalen.

Verfahren A

Die bei der Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfahrens A als Ausgangstoffe benétigten Oxiran-De-
rivate der Formel (II) sind neu, wobei die Verbindung 2-[2-(4-bromophenyl)ethyl]-2-(1-methylcyclopro-
pyDoxiran ausgeschlossen ist. Sie lassen sich nach bekannten Verfahren aus den Phenyloxy(thio)ketonen
der Formel (VI) herstellen (vgl. EP-A 0 040 345).

Das 1,2,4-Triazol sowie 1,3-Imidazol der Formel (III) sind bekannt.

Das erfindungsgemife Verfahren A wird in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart einer Base durchgefiihrt. Gegebenenfalls wird an die erhaltene Verbindung der Formel (I-g)

anschlielend eine Saure oder ein Metallsalz addiert (siehe unten).

Als Verdiinnungsmittel kommen fiir die erfindungsgemifie Umsetzung alle inerten organischen Losungs-
mittel infrage. Hierzu gehéren vorzugsweise Alkohole, wie z.B. Ethanol und Methoxyethanol; Ketone,
wie z.B. 2-Butanon; Nitrile, wie z.B. Acetonitril; Ester, wie z.B. Essigester; Ether, wie z.B. Dioxan; aro-

matische Kohlenwasserstoffe, wie z.B. o Benzol und Toluol; oder Amide, wie z.B. Dimethylformamid.

Als Basen kommen fiir die erfindungsgemifle Umsetzung alle iiblicherweise verwendbaren organischen
und anorganischen Basen in Betracht. Hierzu gehoéren vorzugsweise Alkalicarbonate, wie z.B. Natrium-
oder Kaliumcarbonat; Alkalihydroxide, wie z.B. Natriumhydroxid; Alkalialkoholate, wie z.B. Natrium-
und Kaliummethylat und -ethylat; Alkalihydride, wie z.B. Natriumhydrid; sowie niedere tertidre Alkyl-

amine, Cycloalkylamine und Aralkylamine, wie insbesondere Triethylamin.

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens in einem
grofieren Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0 °C und

200 °C, vorzugsweise zwischen 60 °C und 150 °C.

Die erfindungsgemifle Umsetzung kann gegebenenfalls unter erhéhtem Druck durchgefiihrt werden. Im

Allgemeinen arbeitet man zwischen 1 und 50 bar, vorzugsweise zwischen 1 und 25 bar.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemifien Verfahrens A setzt man auf 1 Mol Oxiran der allgemeinen
Formel (II) vorzugsweise 1 bis 2 Mol 1,2,4-Triazol oder 1,3-Imidazol der Formel (III) und gegebenenfalls
1 bis 2 Mol Base ein. Die Isolierung der Endprodukte erfolgt in allgemein tiblicher Weise.
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Verfahren B

Die bei der Durchfithrung des erfindungsgemifien Verfahrens B als Ausgangstoffe benétigten Oxiran-De-
rivate der Formel (IV) sind teilweise neu. Sie lassen sich nach bekannten Verfahren aus den entsprechen-

den Triazolylketonen herstellen (vgl. DE-A 31 11 238, EP-A 0 157 712).

Neu sind Oxiran-Derivate der Formel (IV-a)

R® N~a (IV-a)
in welcher

R? fiir Isopropyl, 1-Halogencyclopropyl, 1-(C;-C,-Alkyl)cyclopropyl, 1-(C;-C,s-Alkoxy)cyclopropyl
sowie 1-(C,-C,-Alkylthio)cyclopropyl steht,
A fiir CH oder N steht.

R? steht bevorzugt fiir Isopropyl, 1-Chlorcyclopropyl, 1-Methylcyclopropyl, 1-Methoxycyclopropyl
sowie 1-Methylthiocyclopropyl.

R? steht besonders bevorzugt fiir Isopropyl, 1-Chlorcyclopropyl oder 1-Methylcyclopropyl.

R? steht ganz besonders bevorzugt fiir Isopropyl.

Neu sind ebenfalls Oxiran-Derivate der Formel (IV-b)

| /) (IV-b)

in welcher

R die oben angegebenen Bedeutungen hat und

A fiir CH oder N steht,

wobei R nicht fiir ters-Butyl steht, wenn A fiir CH steht.

R steht bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt fiir die oben angegebenen Bedeu-
tungen, wobei R jeweils nicht fiir fer-Butyl steht, wenn A fiir CH steht.

Die (Thio)phenole der Formel (V) sind bekannt.

Das erfindungsgemiifle Verfahren B wird in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart einer Base durchgefiihrt. Gegebenenfalls wird an die erhaltene Verbindung der Formel (I-h)

anschlieflend eine Siure oder ein Metallsalz addiert (siehe unten).

Als Verdinnungsmittel kommen fiir die erfindungsgemifie Umsetzung alle inerten organischen Losungs-

mittel infrage. Hierzu gehdren vorzugsweise Alkohole, wie z.B. Ethanol und Methoxyethanol; Ketone,
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wie z.B. 2-Butanon; Nitrile, wie z.B. Acetonitril; Ester, wie z.B. Essigester; Ether, wie z.B. Dioxan; aro-

matische Kohlenwasserstoffe, wie z.B. o Benzol und Toluol; oder Amide, wie z.B. Dimethylformamid.

Als Basen kommen fiir die erfindungsgemifle Umsetzung alle iiblicherweise verwendbaren organischen
und anorganischen Basen in Betracht. Hierzu gehoren vorzugsweise Alkalicarbonate, wie z.B. Natrium-
oder Kaliumcarbonat; Alkalihydroxide, wie z.B. Natriumhydroxid; Alkalialkoholate, wie z.B. Natrium-
und Kaliummethylat und -ethylat; Alkalihydride, wie z.B. Natriumhydrid; sowie niedere tertidre Alkyl-
amine, Cycloalkylamine und Aralkylamine, wie insbesondere Triethylamin. Besonders bevorzugt verwen-

det man Natriumhydrid.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfiilhrung des erfindungsgemiflen Verfahrens in einem
grofieren Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0 °C und
200 °C, vorzugsweise zwischen 60 °C und 150 °C.

Die erfindungsgemifle Umsetzung kann gegebenenfalls unter erh6htem Druck durchgefiihrt werden. Im

Allgemeinen arbeitet man zwischen 1 und 50 bar, vorzugsweise zwischen 1 und 25 bar.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifen Verfahrens B setzt man auf 1 Mol Oxiran der allgemeinen
Formel (IV) vorzugsweise 1 bis 2 Mol (Thio)Phenol der Formel (V) und gegebenenfalls 1 bis 2 Mol Base
ein. Die Isolierung der Endprodukte erfolgt in allgemein iiblicher Weise.

Verfahren C

Die bei der Durchfiilhrung des erfindungsgemiflen Verfahrens C als Ausgangstoffe bendtigten Phe-
nyl(oxy/thio)ketone der Formel (V1) sind neu, wobei Y nicht fiir O oder CH; steht, wenn Z fiir Brom steht.
Sie lassen sich auf bekannte Weise herstellen (vgl. EP-A 0 040 345, EP-A 0 001 399).

Die Halogenide der Formel (VII) sind bekannt. In Formel (VII) steht Hal bevorzugt fiir Chlor oder Brom.

Das erfindungsgemifle Verfahren C wird in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart einer
alkalimetall-organischen Verbindung durchgefiihrt. Gegebenenfalls wird an die erhaltene Verbindung der

Formel (I-i) anschliefend eine Siure oder ein Metallsalz addiert (siche unten).

Fiir die erfindungsgemifle Umsetzung kommen als Verdiinnungsmittel vorzugsweise inerte organische
Losungsmittel in Frage. Hierzu gehéren vorzugsweise solche, die einen tiefen Festpunkt besitzen, wie ins-
besondere Ether, wie Diethylether oder Tetrahydrofuran. Vorzugsweise arbeitet man mit Mischungen aus

diesen beiden Ethemn.

Als alkalimetall-organische Verbindungen werden bei der erfindungsgemiflien Umsetzung vorzugsweise
Alkalimetall-alkyle, wie insbesondere n-Butyl-Lithium, eingesetzt; es kénnen aber auch Alkalimetall-
aryle, wie Phenyl-Lithium, Verwendung finden.
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Die Reaktionstemperaturen kénnen beim erfindungsgeméBen Verfahren in einem bestimmten Bereich vari-
iert werden. Im Allgemeinen arbeitet man zwischen —150 °C und -50 °C, vorzugsweise zwischen —120 °C

und -80 °C.

Die erfindungsgemiBe Umsetzung wird vorzugsweise unter Inertgas, wie insbesondere Stickstoff oder

Argon, vorgenommen,

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifBlen Verfahrens setzt man die Phenyloxy(thio)ketonen der For-
mel (VI) und die Halogenide der Formel (VII) in etwa dquimolaren Mengen ein, Unter- oder Uberschrei-
tungen um bis zu ca. 20 Molprozent sind jedoch méglich. Die alkalimetall-organische Verbindung wird

vorteilhaft im Uberschuss von 5 bis 75 Molprozent, vorzugsweise von 10 bis 50 Molprozent, verwendet.

Es kann dabei so verfahren werden, dass man zunichst die alkalimetall-organische Verbindung mit dem
Halogenid der Formel (VII) reagieren lidsst und anschlieBend die Keto-Verbindung der Formel (VI) zu-
figt; man kann aber auch die Keto-Verbindung und das Halogenid vorlegen und anschlieBend bei tiefer
Temperatur (z.B. bei —100 °C bis —130 °C) die alkalimetall-organische Verbindung zugeben. Die Isolie-
rung der Verbindungen der Formel (I-b) erfolgt in der Weise, dass das bei der Reaktion zunéchst gebildete
Alkalialkanolat (z.B. Lithium-alkanolat) mit Wasser hydrolysiert wird. Die weitere Aufarbeitung erfolgt
dann in tiblicher Weise.

Verfahren D
Die Bromide der Fromel (VIII) sind bekannt. Die (Thio)phenole der Formel (V) sind ebenfalls bekannt.

Die bei der Durchfithrung des erfindungsgemiflen Verfahrens D als Zwischenprodukte auftretenden Phe-
nyl(oxy/thio)ketone der Formel (IX) sind neu, wobei Z nicht fiir Brom steht, wenn X* fiir 3-Pyridinyl
steht. Sie lassen sich auf bekannte Weise herstellen (vgl. JP-A 62-084061, WO 01/87878).

Die Organometallverbindungen der Formel (X) sind bekannt, wobei M in Formel (X) vorzugsweise fiir Li-
thium oder Magnesium steht.

Das erfindungsgemiBe Verfahren D (Schritt 1) wird in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-
nenfalls in Gegenwart einer Base durchgefiihrt. Als Verdiinnungsmittel kommen fiir die erfindungsgema-
Be Umsetzung alle inerten organischen Losungsmittel infrage. Hierzu gehéren vorzugsweise Alkohole,
wie z.B. Ethanol und Methoxyethanol; Ketone, wie z.B. 2-Butanon; Nitrile, wie z.B. Acetonitril; Ester,
wie z.B. Essigester; Ether, wie z.B. Dioxan; aromatische Kohlenwasserstoffe, wie z.B. o Benzol und To-

luol; oder Amide, wie z.B. Dimethylformamid.

Als Basen kommen fiir die erfindungsgeméBe Umsetzung alle iiblicherweise verwendbaren organischen
und anorganischen Basen in Betracht. Hierzu gehoren vorzugsweise Alkalicarbonate, wie z.B. Natrium-
oder Kaliumcarbonat; Alkalihydroxide, wie z.B. Natriumhydroxid; Alkalialkoholate, wie z.B. Natrium-
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und Kaliummethylat und -ethylat; Alkalihydride, wie z.B. Natriumhydrid; sowie niedere tertidre Alkyl-

amine, Cycloalkylamine und Aralkylamine, wie insbesondere Triethylamin.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifen Verfahrens in einem
groferen Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0 °C und
200 °C, vorzugsweise zwischen 20 °C und 100 °C.

Die erfindungsgemife Umsetzung kann gegebenenfalls unter erhdhtem Druck durchgefiihrt werden. Im

Allgemeinen arbeitet man zwischen 1 und 50 bar, vorzugsweise zwischen 1 und 25 bar.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemiflen Verfahrens D (Schritt 1) setzt man auf 1 Mol Bromketon
der allgemeinen Formel (VIII) vorzugsweise 1 bis 2 Mol (Thio)Phenol der Formel (V) und gegebenenfalls
1 bis 3 Mol Base ein. Die Isolierung der Endprodukte erfolgt in allgemein iiblicher Weise.

Das erfindungsgemiBe Verfahren D (Schritt 2) wird in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Ge-
genwart einer alkalimetall-organischen Verbindung durchgefiihrt. Gegebenenfalls wird an die erhaltene

Verbindung der Formel (I-k) anschlieBend eine Sdure oder ein Metallsalz addiert (siche unten).

Fiir die erfindungsgemifle Umsetzung von Verbindungen der Formel (IX) zu Verbindungen der Formel
(I-k) kommen als Verdiinnungsmittel vorzugsweise inerte organische Losungsmittel in Frage. Hierzu ge-
héren insbesondere Ether, wie Diethylether oder Tetrahydrofuran. Als alkalimetall-organische Verbindun-
gen werden bei der erfindungsgemifen Umsetzung vorzugsweise Erdalkalimetall-alkyle, wie insbesonde-
re t-Butyl-Magnesiumchlorid, eingesetzt; es kénnen aber auch Alkalimetall-alkyle, wie t-Butyllithium,
Verwendung finden.

Die Reaktionstemperaturen kénnen beim erfindungsgemsiflen Verfahren in einem bestimmten Bereich va-
riiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man zwischen —100 °C und +20 °C, vorzugsweise zwischen —78 °C

und 0 °C.

Die erfindungsgemifBe Umsetzung wird vorzugsweise unter Inertgas, wie insbesondere Stickstoff oder

Argon, vorgenommen.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens setzt man die Ketone der Formel (IX) und die
Organometallverbindungen der Formel (X) in etwa dquimolaren Mengen ein, Unter- oder Uberschreitun-
gen um bis zu ca. 20 Molprozent sind jedoch méglich. Die Organometallverbindung wird vorteilhaft im

Uberschuss von 5 bis 75 Molprozent, vorzugsweise von 10 bis 50 Molprozent, verwendet.

Es kann dabei so verfahren werden, dass man zunichst das Keton (IX) vorlegt und anschliefiend bei ge-
eigneter Temperatur (z. B. 0°C) die Organometallverbindung der Formel (X) zufiigt. Die Isolierung der
Verbindungen der Formel (I-k) erfolgt in der Weise, dass das bei der Reaktion zunichst gebildete Metal-
lalkanolat (z.B. Magnesium-alkanolat) mit Wasser hydrolysiert wird. Die weitere Aufarbeitung erfolgt
dann in iiblicher Weise.
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Verfahren E

Die Umsetzung der Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I-c) zu Phenyl(oxy/thio)alkanol-
Derivaten der Formel (I-e) kann auf zwei verschiedene Weisen erfolgen (vgl. EP-A 0 793 657).

Man setzt Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I-c) entweder

(o) nacheinander mit starken Basen und Schwefel in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels um und
hydrolysiert dann mit Wasser, gegebenenfalls in Gegenwart einer Saure, oder

®) mit Schwefel in Gegenwart eines hoch siedenden Verdiinnungsmittels um und behandelt dann

gegebenenfalls mit Wasser sowie gegebenenfalls mit Saure.

Als Basen kommen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiflen Verfahrens E, Variante (o), alle fiir der-
artige Reaktionen iiblichen, starken Alkalimetall-Basen in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind n-
Butyl-Lithium, Lithium-diisopropyl-amid, Natriumhydrid, Natriumamid und auch Kalium-tert.-butylat im
Gemisch mit Tetramethylethylen-diamin (= TMEDA).

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifien Verfahrens E, Variante (), kommen alle fiir derartige Um-
setzungen iiblichen inerten organischen Solventien als Verdiinnungsmittel in Betracht. Vorzugsweise ver-
wendbar sind Ether, wie Tetrahydrofuran, Dioxan, Diethylether und 1,2-Dimethoxyethan, ferner fliissiger
Ammoniak oder auch stark polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid.

Schwefel wird vorzugsweise in Form von Pulver eingesetzt. Zur Hydrolyse verwendet man bei der Durch-
flihrung des erfindungsgemifen Verfahrens E, Variante (o), Wasser, gegebenenfalls in Gegenwart einer
Saure. In Frage kommen hierbei alle fiir derartige Umsetzungen iiblichen anorganischen oder organischen
Siuren. Vorzugsweise verwendbar sind Essigsiure, verdiinnte Schwefelsdure und verdiinnte Salzséure. Es

ist jedoch auch méglich, die Hydrolyse mit wissriger Ammoniumchlorid-Lésung durchzufiihren.

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei der Durchfithrung der Variante () innerhalb eines bestimmten Be-
reiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen —70°C und +20°C, vor-

zugsweise zwischen —70°C und 0°C.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemiflen Verfahrens E arbeitet man im Allgemeinen unter Normal-
druck. Es ist aber auch méglich, unter erhhtem oder vermindertem Druck zu arbeiten. So kommt vor al-

lem bei der Durchfithrung der Variante (o) ein Arbeiten unter erhéhtem Druck infrage.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemifen Verfahrens E nach Variante (o) setzt man auf 1 Mol an
Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-c) im Allgemeinen 2 bis 3 Aquivalente, vorzugsweise
2,0 bis 2,5 Aquivalente, an starker Base und anschliefend eine aquivalente Menge oder auch einen Uber-
schuss an Schwefel ein. Die Umsetzung kann unter Schutzgasatmosphire, z.B. unter Stickstoff oder Ar-

gon, vorgenommen werden. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.
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Bei der Durchfithrung des erfindungsgemifien Verfahrens E nach Variante (B) kommen als Verdiin-
nungsmittel alle fiir derartige Umsetzungen iiblichen, hoch siedenden organischen Solventien in Betracht.
Vorzugsweise verwendbar sind Amide, wie Dimethylformamid und Dimethylacetamid, aulerdem hetero-

cyclische Verbindungen, wie N-Methyl-pyrrolidon, und auch Ether, wie Diphenylether.

Schwefel wird auch bei der Durchfiithrung des erfindungsgemifBlen Verfahrens E nach der Variante () im
Allgemeinen in Form von Pulver eingesetzt. Nach der Umsetzung kann gegebenenfalls eine Behandlung
mit Wasser sowie gegebenenfalls mit Séure vorgenommen werden. Diese wird so durchgefiihrt wie die
Hydrolyse bei der Durchfiihrung der Variante (a).

Die Reaktionstemperaturen kénnen auch bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiflen Verfahrens E, Va-
riante (), innerhalb eines groferen Bereiches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Tempera-

turen zwischen 150°C und 300°C, vorzugsweise zwischen 180°C und 250°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiflen Verfahrens E nach Variante () setzt man auf 1 Mol an
Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-c) im Allgemeinen 1 bis 5 Mol, vorzugsweise 1,5 bis 3
Mol an Schwefel ein. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.

Die nach den erfindungsgeméBen Verfahren A bis E erhiltlichen Verbindungen der allgemeinen Formel
(I) kénnen in Sdureadditions-Salze bzw. Metallsalz-Komplexe iiberfithrt werden.

Zur Herstellung von physiologisch vertréglichen Sdureadditionssalzen der Verbindungen der allgemeinen
Formel (I) kommen vorzugsweise folgende Sduren infrage: Halogenwasserstoffsiuren, wie z.B. Chlorwas-
serstoffsdure und Bromwasserstoffsdure, insbesondere Chlorwasserstoffsiure, ferner Phosphorséure, Sal-
petersidure, Schwefelsdure, mono- und bifunktionelle Carbonséuren und Hydroxycarbonsiuren, wie z.B.
Essigsiure, Maleinsgure, Bernsteinsdure, Fumarsiure, Weinsdure, Zitronensiure, Salicylsiure, Sorbinsiu-

re, Milchséure sowie Sulfonsduren, wie z.B. p-Toluolsulfonsdure und 1,5-Naphthalindisulfonsaure.

Die Séureadditions-Salze der Verbindungen der all-gemeinen Formel (I) kénnen in einfacher Weise nach
iiblichen Salzbildungsmethoden, z.B. durch Losung einer Verbindung der allgemeinen Formel (I) in einem
geeigneten inerten Losungsmittel und Hinzufiigen der Sdure, z.B. Chlorwasserstoffsiure, erhalten werden
und in bekannter Weise, z.B. durch Abfiltrieren, isoliert und gegebenenfalls durch Waschen mit einem in-

erten organischen Losungsmittel gereinigt werden.

Zur Herstellung von Metallsalz-Komplexen der 65 Verbindungen der allgemeinen Formel (I) kommen
vorzugsweise Salze von Metallen der IL bis IV. Hauptgruppe und der 1. und II. sowie IV. bis VIIL Neben-
gruppe des Periodensystems in Frage, wobei Kupfer, Zink, Mangan, Magnesium, Zinn, Eisen und Nickel

beispielhaft genannt seien.

Als Anionen der Salze kommen solche in Betracht, die sich vorzugsweise von folgenden Siuren ableiten:
Halogenwasserstoffsduren, wie z.B. Chlorwasserstoffsdure und Bromwasserstoffsidure, ferner Phosphor-

sdure, Salpetersdure und Schwefelsiure.
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Die Metallsalz-Komplexe von Verbindungen der allgemeinen Formel (I) konnen in einfacher Weise nach
iiblichen Verfahren erhalten werden, so z.B. durch Lésen des Metallsalzes in Alkohol, z.B. Ethanol und
Hinzufligen zur Verbindung der allgemeinen Formel I. Man kann Metallsalz-Komplexe in bekannter Wei-

se, z.B. durch Abfiltrieren isolieren und gegebenenfalls durch Umkristallisieren reinigen.

Die vorliegende Erfindung betrifft weiterhin ein Mittel, zum Bekidmpfen von unerwiinschten Mikroorga-
nismen, umfassend die erfindungsgemifien Wirkstoffe. Vorzugsweise handelt es sich um fungizide Mittel,
welche landwirtschaftlich verwendbare Hilfsmittel, Solventien, Trigerstoffe, oberflichenaktive Stoffe o-

der Streckmitte] enthalten.

Auflerdem betrifft die Erfindung ein Verfahren zum Bekidmpfen unerwiinschter Mikroorganismen, da-
durch gekennzeichnet, dass man die erfindungsgemifen Wirkstoffe auf die phytopathogenen Pilze

und/oder deren Lebensraum ausbringt.

Erfindungsgemil bedeutet Trigerstoff eine natiirliche oder synthetische, organische oder anorganische
Substanz, mit welchen die Wirkstoffe zur besseren Anwendbarkeit, v.a. zum Aufbringen auf Pflanzen oder
Pflanzenteile oder Saatgut, gemischt oder verbunden sind. Der Trigerstoff, welcher fest oder fliissig sein

kann, ist im Allgemeinen inert und sollte in der Landwirtschaft verwendbar sein.

Als feste oder fliissige Trigerstoffe kommen infrage: z.B. Ammoniumsalze und natiirliche Gesteinsmehle,
wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und syn-
thetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsidure, Aluminiumoxid und natiirliche oder synthetische
Silikate, Harze, Wachse, feste Diingemittel, Wasser, Alkohole, besonders Butanol, organische Solventien,
Mineral- und Pflanzenéle sowie Derivate hiervon. Mischungen solcher Trigerstoffe kénnen ebenfalls
verwendet werden. Als feste Trigerstoffe fiir Granulate kommen infrage: z.B. gebrochene und fraktionier-
te natiirliche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus an-
organischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Sédgemehl, Kokos-

nussschalen, Maiskolben und Tabaksténgel.

Als verfliissigte gasformige Streckmittel oder Tréigerstoffe kommen solche Fliissigkeiten infrage, welche
bei normaler Temperatur und unter Normaldruck gasférmig sind, z.B. Aerosol-Treibgase, wie Halogen-

kohlenwasserstoffe, sowie Butan, Propan, Stickstoff und Kohlendioxid.

Es kénnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche und synthetische
pulverige, kérnige oder latexformige Polymere verwendet werden, wie Gummiarabikum, Polyvinylalko-
hol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecithine, und synthetische
Phospholipide. Weitere Additive kénnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel konnen z.B. auch organische Losungsmittel als Hilfsls-
sungsmittel verwendet werden. Als fliissige Losungsmittel kommen im Wesentlichen infrage: Aromaten, wie
Xylol, Toluol oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe,
wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Dichlormethan, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexan o-
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der Paraffine, z.B. Erdélfraktionen, mineralische und pflanzliche Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol
sowie deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexa-

non, stark polare Losungsmittel wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.

Die erfindungsgemifBien Mittel kénnen zusitzlich weitere Bestandteile enthalten, wie z.B. oberflichenaktive
Stoffe. Als oberflichenaktive Stoffe kommen Emulgier- und/oder Schaum erzeugende Mittel, Dispergiermit-
tel oder Benetzungsmittel mit ionischen oder nicht-ionischen Eigenschaften oder Mischungen dieser oberfld-
chenaktiven Stoffe infrage. Beispiele hierfiir sind Salze von Polyacrylsiure, Salze von Lignosulphonsiure,
Salze von Phenolsulphonsiure oder Naphthalinsulphonsiure, Polykondensate von Ethylenoxid mit Fettalko-
holen oder mit Fettsduren oder mit Fettaminen, substituierten Phenolen (vorzugsweise Alkylphenole oder
Arylphenole), Salze von Sulphobernsteinsiureestern, Taurinderivate (vorzugsweise Alkyltaurate), Phosphor-
sdureester von polyethoxylierten Alkoholen oder Phenole, Fettsdureester von Polyolen, und Derivate der
Verbindungen enthaltend Sulphate, Sulphonate und Phosphate, z.B. Alkylarylpolyglycolether, Alkyl-
sulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate, Eiweihydrolysate, Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose. Die
Anwesenheit einer oberflichenaktiven Substanz ist notwendig, wenn einer der Wirkstoff und/oder einer der
inerten Trigerstoffe nicht in Wasser 16slich ist und wenn die Anwendung in Wasser erfolgt. Der Anteil an

oberflichenaktiven Stoffen liegt zwischen 5 und 40 Gewichtsprozent des erfindungsgemif3en Mittels.

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau und organi-
sche Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennihrstoffe, wie Salze
von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdin und Zink verwendet werden.

Gegebenenfalls kénnen auch andere zusitzliche Komponenten enthalten sein, z.B. schiitzende Kolloide,
Bindemittel, Klebstoffe, Verdicker, thixotrope Stoffe, Penetrationsforderer, Stabilisatoren, Sequestiermit-
tel, Komplexbildner. Im Allgemeinen kénnen die Wirkstoffe mit jedem festen oder fliissigen Additiv, wel-

ches fiir Formulierungszwecke gewdohnlich verwendet wird, kombiniert werden.

Im Allgemeinen enthalten die erfindungsgemifen Mittel und Formulierungen zwischen 0,05 und 99
Gew.-%, 0,01 und 98 Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0,1 und 95 Gew.-%, besonders bevorzugt zwi-

schen 0,5 und 90 % Wirkstoff, ganz besonders bevorzugt zwischen 10 und 70 Gewichtsprozent.

Die erfindungsgemifen Wirkstoffe bzw. Mittel kénnen als solche oder in Abhiingigkeit von ihren jeweiligen
physikalischen und/oder chemischen Eigenschaften in Form ihrer Formulierungen oder den daraus bereiteten
Anwendungsformen, wie Aerosole, Kapselsuspensionen, Kaltnebelkonzentrate, Heiflnebelkonzentrate, ver-
kapselte Granulate, Feingranulate, fliefihige Konzentrate fiir die Behandlung von Saatgut, gebrauchsfertige
Losungen, verstaubbare Pulver, emulgierbare Konzentrate, Ol-in-Wasser-Emulsionen, Wasser-in-Ol-
Emulsionen, Makrogranulate, Mikrogranulate, Ol dispergierbare Pulver, O] mischbare flieBfihige Konzent-
rate, Ol mischbare Fliissigkeiten, Schiume, Pasten, Pestizid ummanteltes Saatgut, Suspensionskonzentrate,
Suspensions-Emulsions-Konzentrate, 16sliche Konzentrate, Suspensionen, Spritzpulver, 16sliche Pulver,
Staubemittel und Granulate, wasserldsliche Granulate oder Tabletten, wasserlosliche Pulver fiir Saatgutbe-
handlung, benetzbare Pulver, Wirkstoff-impriignierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapse-
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lungen in polymeren Stoffen und in Hiillmassen fiir Saatgut, sowie ULV-Kalt- und Warmnebel-

Formulierungen eingesetzt werden.

Die genannten Formulierungen konnen in an sich bekannter Weise hergestellt werden, z.B. durch Ver-
mischen der Wirkstoffe mit mindestens einem iiblichen Streckmittel, Lésungs- bzw. Verdiinnungsmittel,
Emulgator, Dispergier- und/oder Binde- oder Fixiermittels, Netzmittel, Wasser-Repellent, gegebenenfalls
Sikkative und UV-Stabilisatoren und gegebenenfalls Farbstoffen und Pigmenten, Entschiumer, Konser-
vierungsmittel, sekundire Verdickungsmittel, Kleber, Gibberelline sowie weiteren Verarbeitungshilfsmitteln.

Die erfindungsgemiflen Mittel umfassen nicht nur Formulierungen, welche bereits anwendungsfertig sind
und mit einer geeigneten Apparatur auf die Pflanze oder das Saatgut ausgebracht werden kénnen, sondem

auch kommerzielle Konzentrate, welche vor Gebrauch mit Wasser verdiinnt werden miissen.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe konnen als solche oder in ihren (handelstiblichen) Formulierungen
sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit anderen (be-
kannten) Wirkstoffen, wie Insektiziden, Lockstoffen, Sterilantien, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden,

Fungiziden, Wachstumsregulatoren, Herbiziden, Diingemitteln, Safener bzw. Semiochemicals vorliegen.

Die erfindungsgemiflie Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen bzw. Mitteln er-
folgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagerraum nach den iiblichen
Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, (Ver-)Spritzen, (Ver-)Spriihen, Berieseln, Verdampfen, Zer-
stiuben, Vemebeln, (Ver-)Streuen, Verschiumen, Bestreichen, Verstreichen, Gieen (drenchen), Trépf-
chenbewisserung und bei Vermehrungsmaterial, insbesondere bei Samen, weiterhin durch Trockenbeizen,
Nassbeizen, Schlimmbeizen, Inkrustieren, ein- oder mehrschichtiges Umhiillen usw. Es ist ferner moglich,
die Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahren auszubringen oder die Wirkstoffzubereitung oder

den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren.
Die Erfindung umfasst weiterhin ein Verfahren zur Behandlung von Saatgut.

Die Erfindung betrifft weiterhin Saatgut, welches gemi einem der im vorherigen Absatz beschriebenen
Verfahren behandelt wurde. Die erfindungsgemiBen Saatgiiter finden Anwendung in Verfahren zum
Schutz von Saatgut vor unerwiinschten Mikroorganismen. Bei diesen wird ein mit wenigstens einem er-

findungsgemifen Wirkstoff behandeltes Saatgut verwendet.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe bzw. Mittel sind auch geeignet fiir die Behandlung von Saatgut. Ein
groBer Teil des durch Schadorganismen hervorgerufenen Schadens an Kulturpflanzen wird durch den Be-
fall des Saatguts wihrend der Lagerung oder nach der Aussaat sowie wihrend und nach der Keimung der
Pflanze ausgeldst. Diese Phase ist besonders kritisch, weil die Wurzeln und Schésslinge der wachsenden
Pflanze besonders empfindlich sind und auch nur eine kleine Schidigung zum Tod der Pflanze fiihren
kann. Es besteht daher ein gro3es Interesse daran, das Saatgut und die keimende Pflanze durch Einsatz ge-
eigneter Mittel zu schiitzen.
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Die Bekimpfung von phytopathogenen Pilzen durch die Behandlung des Saatguts von Pflanzen ist seit lan-
gem bekannt und ist Gegenstand stindiger Verbesserungen. Dennoch ergeben sich bei der Behandlung von
Saatgut eine Reihe von Problemen, die nicht immer zufrieden stellend gelost werden kénnen. So ist es erstre-
benswert, Verfahren zum Schutz des Saatguts und der keimenden Pflanze zu entwickeln, die das zusitzliche
Ausbringen von Pflanzenschutzmitteln nach der Saat oder nach dem Auflaufen der Pflanzen iiberfliissig ma-
chen oder zumindest deutlich verringem. Es ist weiterhin erstrebenswert, die Menge des eingesetzten Wirk-
stoffs dahingehend zu optimieren, dass das Saatgut und die keimende Pflanze vor dem Befall durch phytopa-
thogene Pilze bestméglich geschiitzt werden, ohne jedoch die Pflanze selbst durch den eingesetzten Wirk-
stoff zu schidigen. Insbesondere sollten Verfahren zur Behandlung von Saatgut auch die intrinsischen fungi-
ziden Eigenschaften transgener Pflanzen einbeziehen, um einen optimalen Schutz des Saatguts und der kei-

menden Pflanze bei einem minimalen Aufwand an Pflanzenschutzmitteln zu erreichen.

Die vorliegende Erfindung bezieht sich daher auch auf ein Verfahren zum Schutz von Saatgut und kei-
menden Pflanzen vor dem Befall von phytopathogenen Pilzen, indem das Saatgut mit einem erfindungs-
gemifen Mittel behandelt wird. Die Erfindung bezieht sich ebenfalls auf die Verwendung der erfindungs-
gemifien Mittel zur Behandlung von Saatgut zum Schutz des Saatguts und der keimenden Pflanze vor
phytopathogenen Pilzen. Weiterhin bezieht sich die Erfindung auf Saatgut, welches zum Schutz vor phy-
topathogenen Pilzen mit einem erfindungsgemifien Mittel behandelt wurde.

Die Bekidmpfung von phytopathogenen Pilzen, die Pflanzen nach dem Auflaufen schidigen, erfolgt in ers-
ter Linie durch die Behandlung des Bodens und der oberirdischen Pflanzenteile mit Pflanzenschutzmitteln.
Aufgrund der Bedenken hinsichtlich eines méglichen Einflusses der Pflanzenschutzmittel auf die Umwelt
und die Gesundheit von Menschen und Tieren gibt es Anstrengungen, die Menge der ausgebrachten Wirk-

stoffe zu vermindern.

Einer der Vorteile der vorliegenden Erfindung ist es, dass aufgrund der besonderen systemischen Eigen-
schaften der erfindungsgemifBen Wirkstoffe bzw. Mittel die Behandlung des Saatguts mit diesen Wirkstof-
fen bzw. Mitteln nicht nur das Saatgut selbst, sondern auch die daraus hervorgehenden Pflanzen nach dem
Auflaufen vor phytopathogenen Pilzen schiitzt. Auf diese Weise kann die unmittelbare Behandlung der
Kultur zum Zeitpunkt der Aussaat oder kurz danach entfallen.

Ebenso ist es als vorteilhaft anzusehen, dass die erfindungsgemiflen Wirkstoffe bzw. Mittel insbesondere
auch bei transgenem Saatgut eingesetzt werden kénnen, wobei die aus diesem Saatgut wachsende Pflanze
in der Lage ist, ein Protein zu exprimieren, welches gegen Schidlinge wirkt. Durch die Behandlung sol-
chen Saatguts mit den erfindungsgemiBen Wirkstoffen bzw. Mitteln kénnen bereits durch die Expression
des beispielsweise insektiziden Proteins bestimmte Schidlinge bekampft werden. Uberraschenderweise
kann dabei ein weiterer synergistischer Effekt beobachtet werden, welcher zusitzlich die Effektivitit zum

Schutz gegen den Schidlingsbefall vergroBert.

Die erfindungsgemiflen Mittel eignen sich zum Schutz von Saatgut jeglicher Pflanzensorte, die in der Land-
wirtschaft, im Gewichshaus, in Forsten oder im Garten- und Weinbau eingesetzt wird. Insbesondere handelt
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es sich dabei um Saatgut von Getreide (wie Weizen, Gerste, Roggen, Tnticale, Hirse und Hafer), Mais,
Baumwolle, Soja, Reis, Kartoffeln, Sonnenblume, Bohne, Kaffee, Riibe (z.B. Zuckerriibe und Futterriibe),
Erdnuss, Raps, Mohn, Olive, Kokosnuss, Kakao, Zuckerrohr, Tabak, Gemiise (wie Tomate, Gurke, Zwiebeln
und Salat), Rasen und Zierpflanzen (siehe auch unten). Besondere Bedeutung kommt der Behandlung des
Saatguts von Getreide (wie Weizen, Gerste, Roggen, Triticale und Hafer), Mais und Reis zu.

Wie auch weiter unten beschrieben, ist die Behandlung von transgenem Saatgut mit den erfindungsge-
miBen Wirkstoffen bzw. Mitteln von besonderer Bedeutung. Dies betrifft das Saatgut von Pflanzen, die
wenigstens ein heterologes Gen enthalten, das die Expression eines Polypeptids oder Proteins mit insekti-
ziden Eigenschafien erméglicht. Das heterologe Gen in transgenem Saatgut kann z.B. aus Mikroorganis-
men der Arten Bacillus, Rhizobium, Pseudomonas, Serratia, Trichoderma, Clavibacter, Glomus oder Gli-
ocladium stammen. Bevorzugt stammt dieses heterologe Gen aus Bacillus sp., wobei das Genprodukt eine
Wirkung gegen den Maisziinsler (European com borer) und/oder Western Corn Rootworm besitzt. Beson-

ders bevorzugt stammt das heterologe Gen aus Bacillus thuringiensis.

Im Rahmen der vorliegenden Erfindung wird das erfindungsgemif3e Mittel alleine oder in einer geeigneten
Formulierung auf das Saatgut aufgebracht. Vorzugsweise wird das Saatgut in einem Zustand behandelt, in
dem so stabil ist, dass keine Schéiden bei der Behandlung auftreten. Im Allgemeinen kann die Behandlung
des Saatguts zu jedem Zeitpunkt zwischen der Emte und der Aussaat erfolgen. Ublicherweise wird Saatgut
verwendet, das von der Pflanze getrennt und von Kolben, Schalen, Stingeln, Hiille, Wolle oder Frucht-
fleisch befreit wurde. So kann zum Beispiel Saatgut verwendet werden, das geerntet, gereinigt und bis zu
einem Feuchtigkeitsgehalt von unter 15 Gew.-% getrocknet wurde. Alternativ kann auch Saatgut verwen-
det werden, das nach dem Trocknen z.B. mit Wasser behandelt und dann erneut getrocknet wurde.

Im Allgemeinen muss bei der Behandlung des Saatguts darauf geachtet werden, dass die Menge des auf
das Saatgut aufgebrachten erfindungsgemiflen Mittels und/oder weiterer Zusatzstoffe so gewahlt wird,
dass die Keimung des Saatguts nicht beeintrichtigt bzw. die daraus hervorgehende Pflanze nicht gesché-
digt wird. Dies ist vor allem bei Wirkstoffen zu beachten, die in bestimmten Aufwandmengen phytotoxi-

sche Effekte zeigen kénnen.

Die erfindungsgemifien Mittel konnen unmittelbar aufgebracht werden, also ohne weitere Komponenten
zu enthalten und ohne verdiinnt worden zu sein. In der Regel ist es vorzuziehen, die Mittel in Form einer
geeigneten Formulierung auf das Saatgut aufzubringen. Geeignete Formulierungen und Verfahren fiir die
Saatgutbehandlung sind dem Fachmann bekannt und werden z.B. in den folgenden Dokumenten beschrie-
ben: US 4,272,417 A, US 4,245,432 A, US 4,808,430 A, US 5,876,739 A, US 2003/0176428 Al, WO
2002/080675 A1, WO 2002/028186 A2.

Die erfindungsgemiB verwendbaren Wirkstoffe konnen in die iiblichen Beizmittel-Formulierungen iiber-
flihrt werden, wie Losungen, Emulsionen, Suspensionen, Pulver, Schiume, Slurries oder andere Hiillmas-

sen fiir Saatgut, sowie ULV-Formulierungen.
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Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, indem man die Wirkstoffe mit iiblichen Zu-
satzstoffen vermischt, wie zum Beispiel iibliche Streckmittel sowie Losungs- oder Verdiinnungsmittel,
Farbstoffe, Netzmittel, Dispergiermittel, Emulgatoren, Entschiumer, Konservierungsmittel, sekundire
Verdickungsmittel, Kleber, Gibberelline und auch Wasser.

Als Farbstoffe, die in den erfindungsgemif verwendbaren Beizmittel-Formulierungen enthalten sein konnen,
kommen alle fiir derartige Zwecke iiblichen Farbstoffe in Betracht. Dabei sind sowohl in Wasser wenig 16sli-
che Pigmente als auch in Wasser 16sliche Farbstoffe verwendbar. Als Beispiele genannt seien die unter den
Bezeichnungen Rhodamin B, C.I. Pigment Red 112 und C.I. Solvent Red 1 bekannten Farbstoffe.

Als Netzmittel, die in den erfindungsgemif verwendbaren Beizmittel-Formulierungen enthalten sein kén-
nen, kommen alle zur Formulierung von agrochemischen Wirkstoffen iiblichen, die Benetzung férdernden
Stoffe in Frage. Vorzugsweise verwendbar sind Alkylnaphthalin-Sulfonate, wie Diisopropyl- oder Diiso-
butyl-naphthalin-Sulfonate.

Als Dispergiermittel und/oder Emulgatoren, die in den erfindungsgemiB verwendbaren Beizmittel-
Formulierungen enthalten sein konnen, kommen alle zur Formulierung von agrochemischen Wirkstoffen
iiblichen nichtionischen, anionischen und kationischen Dispergiermittel in Betracht. Vorzugsweise ver-
wendbar sind nichtionische oder anionische Dispergiermittel oder Gemische von nichtionischen oder ani-
onischen Dispergiermitteln. Als geeignete nichtionische Dispergiermittel sind insbesondere Ethylenoxid-
Propylenoxid Blockpolymere, Alkylphenolpolyglykolether sowie Tristryrylphenolpolyglykolether und de-
ren phosphatierte oder sulfatierte Derivate zu nennen. Geeignete anionische Dispergiermittel sind insbe-

sondere Ligninsulfonate, Polyacrylsduresalze und Arylsulfonat-Formaldehydkondensate.

Als Entschiumer kénnen in den erfindungsgemil verwendbaren Beizmittel-Formulierungen alle zur For-
mulierung von agrochemischen Wirkstoffen iiblichen schaumhemmenden Stoffe enthalten sein. Vorzugs-

weise verwendbar sind Silikonentschdumer und Magnesiumstearat.

Als Konservierungsmittel konnen in den erfindungsgemiB verwendbaren Beizmittel-Formulierungen alle
fir derartige Zwecke in agrochemischen Mitteln einsetzbaren Stoffe vorhanden sein. Beispielhaft genannt

seien Dichlorophen und Benzylalkoholhemiformal.

Als sekundire Verdickungsmittel, die in den erfindungsgemif verwendbaren Beizmittel-Formulierungen
enthalten sein kénnen, kommen alle fiir derartige Zwecke in agrochemischen Mitteln einsetzbaren Stoffe
in Frage. Vorzugsweise in Betracht kommen Cellulosederivate, Acrylsdurederivate, Xanthan, modifizierte

Tone und hochdisperse Kieselsdure.

Als Kleber, die in den erfindungsgemil verwendbaren Beizmittel-Formulierungen enthalten sein kdnnen,
kommen alle iiblichen in Beizmitteln einsetzbaren Bindemittel in Frage. Vorzugsweise genannt seien Po-

lyvinylpyrrolidon, Polyvinylacetat, Polyvinylalkohol und Tylose.
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Als Gibberelline, die in den erfindungsgemifl verwendbaren Beizmittel-Formulierungen enthalten sein
konnen, kommen vorzugsweise die Gibberelline Al, A3 (= Gibberellinsiure), A4 und A7 infrage, beson-
ders bevorzugt verwendet man die Gibberellinsiure. Die Gibberelline sind bekannt (vgl. R. Wegler ,,Che-
mie der Pflanzenschutz- und Schidlingsbekdmpfungsmittel®, Bd. 2, Springer Verlag, 1970, S. 401-412).

Die erfindungsgemil verwendbaren Beizmittel-Formulierungen kénnen entweder direkt oder nach vor-
herigem Verdiinnen mit Wasser zur Behandlung von Saatgut der verschiedensten Art, auch von Saatgut
transgener Pflanzen, eingesetzt werden. Dabei konnen im Zusammenwirken mit den durch Expression ge-

bildeten Substanzen auch zusitzliche synergistische Effekte auftreten.

Zur Behandlung von Saatgut mit den erfindungsgemil verwendbaren Beizmittel-Formulierungen oder den
daraus durch Zugabe von Wasser hergestellten Zubereitungen kommen alle iiblicherweise fiir die Beizung
einsetzbaren Mischgerite in Betracht. Im einzelnen geht man bei der Beizung so vor, dass man das Saatgut in
einen Mischer gibt, die jeweils gewiinschte Menge an Beizmittel-Formulierungen entweder als solche oder
nach vorherigem Verdiinnen mit Wasser hinzufiigt und bis zur gleichmiBigen Verteilung der Formulierung
auf dem Saatgut mischt. Gegebenenfalls schliefit sich ein Trocknungsvorgang an.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe bzw. Mittel weisen eine starke mikrobizide Wirkung auf und kénnen
zur Bekidmpfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Pilzen und Bakterien, im Pflanzenschutz und

im Materialschutz eingesetzt werden.

Fungizide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekdampfung von Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, Chytri-

diomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes und Deuteromycetes einsetzen.

Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekdmpfung von Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, Ente-

robacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae einsetzen.

Die erfindungsgemiflen fungiziden Mittel kénnen zur Bekampfung von phytopathogenen Pilzen kurativ
oder protektiv eingesetzt werden. Die Erfindung betrifft daher auch kurative und protektive Verfahren zum
Bekimpfen von phytopathogenen Pilzen durch die Verwendung der erfindungsgemiflen Wirkstoffe oder
Mittel, welche auf das Saatgut, die Pflanze oder Pflanzenteile, die Friichten oder den Boden, in welcher

die Pflanzen wachsen, ausgebracht wird.

Die erfindungsgemiiBen Mittel zum Bekidmpfen von phytopathogenen Pilzen im Pflanzenschutz umfassen
eine wirksame, aber nicht-phytotoxische Menge der erfindungsgemiflen Wirkstoffe. ,,Wirksame, aber
nicht-phytotoxische Menge* bedeutet eine Menge des erfindungsgemifBen Mittels, die ausreichend ist, um
die Pilzerkrankung der Pflanze ausreichend zu kontrollieren oder ganz abzutéten und die gleichzeitig keine
nennenswerten Symptome von Phytotoxizitit mit sich bringt. Diese Aufwandmenge kann im Allgemeinen
in einem groferen Bereich vanieren. Sie hidngt von mehreren Faktoren ab, z.B. vom zu bekéimpfenden

Pilz, der Pflanze, den klimatischen Verhiltnissen und den Inhaltsstoffen der erfindungsgeméBen Mittel.
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Die gute Pflanzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekdmpfung von Pflanzenkrankheiten notwen-

digen Konzentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen Pflanzenteilen, von Pflanz- und Saat-

gut, und des Bodens.

Erfindungsgemil kénnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen werden hier-
bei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und unerwiinschte Wildpflanzen
oder Kulturpflanzen (einschliellich natiirlich vorkommender Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kénnen
Pflanzen sein, die durch konventionelle Ziichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotechnolo-
gische und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden erhalten werden konnen,
einschlieBlich der transgenen Pflanzen und einschliefllich der durch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder
nicht schiitzbaren Pflanzensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile
und Organe der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Bliite und Wurzel verstanden werden, wobei beispielhaft Blit-
ter, Nadeln, Stingel, Stimme, Bliiten, Fruchtkorper, Friichte und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhi-
zome aufgeflihrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehort auch Emtegut sowie vegetatives und generatives

Vermehrungsmaterial, beispielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiiflen Wirkstoffe eignen sich bei guter Pflanzenvertriglichkeit, glinstiger Warmbliiter-
toxizitit und guter Umweltvertriglichkeit zum Schutz von Pflanzen und Pflanzenorganen, zur Steigerung
der Emteertrige, Verbesserung der Qualitit des Emtegutes. Sie konnen vorzugsweise als Pflanzenschutz-
mittel eingesetzt werden. Sie sind gegen normal sensible und resistente Arten sowie gegen alle oder ein-

zelne Entwicklungsstadien wirksam.

Als Pflanzen, welche erfindungsgemifl behandelt werden kénnen, seien folgende erwihnt: Baumwolle,
Flachs, Weinrebe, Obst, Gemiise, wie Rosaceae sp. (beispielsweise Kernfriichte wie Apfel und Birne, aber
auch Steinfriichte wie Aprikosen, Kirschen, Mandeln und Pfirsiche und Beerenfriichte wie Erdbeeren), Ri-
besioidae sp., Juglandaceae sp., Betulaceae sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp., Moraceae sp., Olea-
ceae sp., Actinidaceae sp., Lauraceae sp., Musaceae sp. (beispielsweise Bananenbdume und -plantagen),
Rubiaceae sp. (beispielsweise Kaffee), Theaceae sp., Sterculiceae sp., Rutaceae sp. (beispielsweise Zitro-
nen, Organen und Grapefruit); Solanaceae sp. (beispielsweise Tomaten), Liliaceae sp., Asteraceae sp.
(beispielsweise Salat), Umbelliferae sp., Cruciferae sp., Chenopodiaceae sp., Cucurbitaceae sp. (bei-
spielsweise Gurke), Alliaceae sp. (beispielsweise Lauch, Zwiebel), Papilionaceae sp. (beispielsweise Erb-
sen); Hauptnutzpflanzen, wie Gramineae sp. (beispielsweise Mais, Rasen, Getreide wie Weizen, Roggen,
Reis, Gerste, Hafer, Hirse und Triticale), Asteraceae sp. (beispielsweise Sonnenblume), Brassicaceae sp.
(beispielsweise Weillkohl, Rotkohl, Brokkoli, Blumenkohl, Rosenkohl, Pak Choi, Kohlrabi, Radieschen
sowie Raps, Senf, Meerrettich und Kresse), Fabacae sp. (beispielsweise Bohne, Erdniisse), Papilionaceae
sp. (beispielsweise Sojabohne), Solanaceae sp. (beispielsweise Kartoffeln), Chenopodiaceae sp. (bei-
spielsweise Zuckerriibe, Futterriibe, Mangold, Rote Riibe); Nutzpflanzen und Zierpflanzen in Garten und

Wald; sowie jeweils genetisch modifizierte Arten dieser Pflanzen.

Wie bereits oben erwihnt, kénnen erfindungsgemif alle Pflanzen und deren Teile behandelt werden. In

einer bevorzugten Ausfithrungsform werden wild vorkommende oder durch konventionelle biologische
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Zuchtmethoden, wie Kreuzung oder Protoplastenfusion erhaltenen Pflanzenarten und Pflanzensorten so-
wie deren Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsform werden transgene Pflanzen
und Pflanzensorten, die durch gentechnologische Methoden gegebenenfalls in Kombination mit konventi-
onellen Methoden erhalten wurden (Genetically Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Der
Begriff ,,Teile“ bzw. ,,Teile von Pflanzen* oder ,,Pflanzenteile” wurde oben erldutert. Besonders bevorzugt
werden erfindungsgemil Pflanzen der jeweils handelsiiblichen oder in Gebrauch befindlichen Pflan-
zensorten behandelt. Unter Pflanzensorten versteht man Pflanzen mit neuen Eigenschaften (,,Traits*), die
sowohl durch konventionelle Ziichtung, durch Mutagenese oder durch rekombinante DNA-Techniken ge-

ziichtet worden sind. Dies konnen Sorten, Rassen, Bio- und Genotypen sein.

Das erfindungsgemiBe Behandlungsverfahren kann fiir die Behandlung von genetisch modifizierten Or-
ganismen (GMOs), z. B. Pflanzen oder Samen, verwendet werden. Genetisch modifizierte Pflanzen (oder
transgene Pflanzen) sind Pflanzen, bei denen ein heterologes Gen stabil in das Genom integriert worden
ist. Der Begriff ,,heterologes Gen* bedeutet im wesentlichen ein Gen, das auBlerhalb der Pflanze bereitge-
stellt oder assembliert wird und das bei Einfithrung in das Zellkemgenom, das Chloroplastengenom oder
das Hypochondriengenom der transformierten Pflanze dadurch neue oder verbesserte agronomische oder
sonstige Eigenschaften verleiht, dass es ein interessierendes Protein oder Polypeptid exprimiert oder dass
es ein anderes Gen, das in der Pflanze vorliegt bzw. andere Gene, die in der Pflanze vorliegen, herunterre-
guliert oder abschaltet (zum Beispiel mittels Antisense-Technologie, Cosuppressionstechnologie oder
RNAI-Technologie [RNA Interference]). Ein heterologes Gen, das im Genom vorliegt, wird ebenfalls als
Transgen bezeichnet. Ein Transgen, das durch sein spezifisches Vorliegen im Pflanzengenom definiert ist,

wird als Transformations- bzw. transgenes Event bezeichnet.

In Abhingigkeit von den Pflanzenarten oder Pflanzensorten, ihrem Standort und ihren Wachstumsbedin-
gungen (Boden, Klima, Vegetationsperiode, Emihrung) kann die erfindungsgemife Behandlung auch zu
iberadditiven (,,synergistischen”) Effekten fiihren. So sind zum Beispiel die folgenden Effekte moglich,
die iiber die eigentlich zu erwartenden Effekte hinausgehen: verringerte Aufwandmengen und/oder erwei-
tertes Wirkungsspektrum und/oder erhéhte Wirksamkeit der Wirkstoffe und Zusammensetzungen, die er-
findungsgemiB eingesetzt werden konnen, besseres Pflanzenwachstum, erhchte Toleranz gegeniiber ho-
hen oder niedrigen Temperaturen, erhéhte Toleranz gegeniiber Trockenheit oder Wasser- oder Bodensalz-
gehalt, erhohte Bliihleistung, Emteerleichterung, Reifebeschleunigung, hohere Ertrdge, groBere Friichte,
groBere Pflanzenhéhe, intensiver griine Farbe des Blatts, frithere Bliite, hohere Qualitit und/oder hoherer
Niahrwert der Emteprodukte, héhere Zuckerkonzentration in den Friichten, bessere Lagerfihigkeit
und/oder Verarbeitbarkeit der Ernteprodukte.

In gewissen Aufwandmengen konnen die erfindungsgemiflen Wirkstoffe auch eine stirkende Wirkung auf
Pflanzen ausiiben. Sie eignen sich daher fiir die Mobilisierung des pflanzlichen Abwehrsystems gegen
Angriff durch unerwiinschte phytopathogene Pilze und/oder Mikroorganismen und/oder Viren. Dies kann
gegebenenfalls einer der Griinde fiir die erhohte Wirksamkeit der erfindungsgemifen Kombinationen

sein, zum Beispiel gegen Pilze. Pflanzenstirkende (resistenzinduzierende) Substanzen sollen im vorlie-
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genden Zusammenhang auch solche Substanzen oder Substanzkombinationen bedeuten, die fihig sind,
das pflanzliche Abwehrsystem so zu stimulieren, dass die behandelten Pflanzen, wenn sie im Anschluss
daran mit unerwiinschten phytopathogenen Pilzen inokuliert wurde, einen betridchtlichen Resistenzgrad
gegen diese unerwiinschten phytopathogenen Pilze aufweisen. Die erfindungsgeméfen Substanzen lassen
sich daher zum Schutz von Pflanzen gegen Angriff durch die erwéhnten Pathogene innerhalb eines gewis-
sen Zeitraums nach der Behandlung einsetzen. Der Zeitraum, iiber den eine Schutzwirkung erzielt wird,
erstreckt sich im allgemeinen von 1 bis 10 Tagen, vorzugsweise 1 bis 7 Tagen, nach der Behandlung der

Pflanzen mit den Wirkstoffen.

Zu Pflanzen und Pflanzensorten, die vorzugsweise erfindungsgemil behandelt werden, zihlen alle Pflan-
zen, die iiber Erbgut verfiigen, das diesen Pflanzen besonders vorteilhafte, niitzliche Merkmale verleiht
(egal, ob dies durch Ziichtung und/oder Biotechnologie erzielt wurde).

Pflanzen und Pflanzensorten, die ebenfalls vorzugsweise erfindungsgemif behandelt werden, sind gegen
einen oder mehrere biotische Stressfaktoren resistent, d. h. diese Pflanzen weisen eine verbesserte Abwehr
gegen tierische und mikrobielle Schiadlinge wie Nematoden, Insekten, Milben, phytopathogene Pilze, Bak-

terien, Viren und/oder Viroide auf.

Pflanzen und Pflanzensorten, die ebenfalls erfindungsgemi behandelt werden kénnen, sind solche Pflan-
zen, die gegen einen oder mehrere abiotische Stressfaktoren resistent sind. Zu den abiotischen Stressbe-
dingungen kénnen zum Beispiel Diirre, Kilte- und Hitzebedingungen, osmotischer Stress, Staunisse, er-
hohter Bodensalzgehalt, erhohtes Ausgesetztsein an Mineralien, Ozonbedingungen, Starklichtbedingun-
gen, beschrinkte Verfligbarkeit von Stickstoffnihrstoffen, beschrinkte Verfiigbarkeit von Phosphornihr-

stoffen oder Vermeidung von Schatten zihlen,

Pflanzen und Pflanzensorten, die ebenfalls erfindungsgemil behandelt werden konnen, sind solche Pflan-
zen, die durch erhéhte Ertragseigenschaften gekennzeichnet sind. Ein erhohter Ertrag kann bei diesen
Pflanzen z. B. auf verbesserter Pflanzenphysiologie, verbessertem Pflanzenwuchs und verbesserter Pflan-
zenentwicklung, wie Wasserverwertungseffizienz, Wasserhalteeffizienz, verbesserter Stickstoffverwer-
tung, erhohter Kohlenstoffassimilation, verbesserter Photosynthese, verstirkter Keimkraft und beschleu-
nigter Abreife beruhen. Der Ertrag kann weiterhin durch eine verbesserte Pflanzenarchitektur (unter
Stress- und Nicht-Stress-Bedingungen) beeinflusst werden, darunter frithe Bliite, Kontrolle der Bliite fir
die Produktion von Hybridsaatgut, Keimpflanzenwiichsigkeit, PflanzengroBle, Internodienzahl und -
abstand, Wurzelwachstum, SamengréBe, FruchtgroBe, Schotengrofle, Schoten- oder Ahrenzahl, Anzahl
der Samen pro Schote oder Ahre, Samenmasse, verstirkte Samenfiillung, verringerter Samenausfall, ver-
ringertes Schotenplatzen sowie Standfestigkeit. Zu weiteren Ertragsmerkmalen zidhlen Samenzusammen-
setzung wie Kohlenhydratgehalt, Proteingehalt, Olgehalt und Olzusammensetzung, Nihrwert, Verringe-
rung der ndhrwidrigen Verbindungen, verbesserte Verarbeitbarkeit und verbesserte Lagerfihigkeit.

Pflanzen, die erfindungsgemif behandelt werden kénnen, sind Hybridpflanzen, die bereits die Eigenschaften

der Heterosis bzw. des Hybrideffekts exprimieren, was im allgemeinen zu hoherem Ertrag, héherer Wiich-
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sigkeit, besserer Gesundheit und besserer Resistenz gegen biotische und abiotische Stressfaktoren fiihrt. Sol-
che Pflanzen werden typischerweise dadurch erzeugt, dass man eine ingeziichtete pollensterile Elternlinie
(den weiblichen Kreuzungspartner) mit einer anderen ingeziichteten pollenfertilen Elternlinie (dem ménnli-
chen Kreuzungspartner) kreuzt. Das Hybridsaatgut wird typischerweise von den pollensterilen Pflanzen ge-
emtet und an Vermehrer verkauft. Pollensterile Pflanzen kénnen manchmal (z. B. beim Mais) durch Entfah-
nen (d. h. mechanischem Entfernen der ménnlichen Geschlechtsorgane bzw. der ménnlichen Bliiten), produ-
ziert werden; es ist jedoch iiblicher, dass die Pollensterilitit auf genetischen Determinanten im Pflanzenge-
nom beruht. In diesem Fall, insbesondere dann, wenn es sich bei dem gewiinschten Produkt, da man von den
Hybridpflanzen emten will, um die Samen handelt, ist es iiblicherweise giinstig, sicherzustellen, dass die Pol-
lenfertilitit in Hybridpflanzen, die die fiir die Pollensterilitit verantwortlichen genetischen Determinanten
enthalten, véllig restoriert wird. Dies kann erreicht werden, indem sichergestellt wird, dass die méinnlichen
Kreuzungspartner entsprechende Fertilitéitsrestorergene besitzen, die in der Lage sind, die Pollenfertilitit in
Hybridpflanzen, die die genetischen Determinanten, die fiir die Pollensterilitit verantwortlich sind, enthalten,
zu restorieren. Genetische Determinanten fiir Pollensterilitit konnen im Cytoplasma lokalisiert sein. Beispie-
le fiir cytoplasmatische Pollensterilitit (CMS) wurden zum Beispiel fiir Brassica-Arten beschrieben. Geneti-
sche Determinanten fiir Pollensterilitit konnen jedoch auch im Zellkerngenom lokalisiert sein. Pollensterile
Pflanzen kénnen auch mit Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie Gentechnik, erhalten werden. Ein
besonders giinstiges Mittel zur Erzeugung von pollensterilen Pflanzen ist in WO 89/10396 beschrieben, wo-
bei zum Beispiel eine Ribonuklease wie eine Barnase selektiv in den Tapetumzellen in den Staubbldttern
exprimiert wird. Die Fertilitit kann dann durch Expression eines Ribonukleasehemmers wie Barstar in den
Tapetumzellen restoriert werden.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die mit Methoden der Pflanzenbiotechnologie, wie der Gentechnik, erhalten
werden), die erfindungsgemif3 behandelt werden kénnen, sind herbizidtolerante Pflanzen, d. h. Pflanzen,
die gegeniiber einem oder mehreren vorgegebenen Herbiziden tolerant gemacht worden sind. Solche
Pflanzen kénnen entweder durch genetische Transformation oder durch Selektion von Pflanzen, die eine

Mutation enthalten, die solch eine Herbizidtoleranz verleiht, erhalten werden.

Herbizidtolerante Pflanzen sind zum Beispiel glyphosatetolerante Pflanzen, d. h. Pflanzen, die gegeniiber
dem Herbizid Glyphosate oder dessen Salzen tolerant gemacht worden sind. So konnen zum Beispiel
glyphosatetolerante Pflanzen durch Transformation der Pflanze mit einem Gen, das fiir das Enzym 5-
Enolpyruvylshikimat-3-phosphatsynthase (EPSPS) kodiert, erhalten werden. Beispiele fiir solche EPSPS-
Gene sind das AroA-Gen (Mutante CT7) des Bakterium Salmonella typhimurium, das CP4-Gen des Bak-
teriums Agrobacterium sp., die Gene, die fiir eine EPSPS aus der Petunie, fiir eine EPSPS aus der Tomate
oder fiir eine EPSPS aus Eleusine kodieren. Es kann sich auch um eine mutierte EPSPS handeln. Glypho-
satetolerante Pflanzen kénnen auch dadurch erhalten werden, dass man ein Gen exprimiert, das fiir ein
Glyphosate-Oxidoreduktase-Enzym kodiert. Glyphosatetolerante Pflanzen kénnen auch dadurch erhalten
werden, dass man ein Gen exprimiert, das fiir ein Glyphosate-acetyltransferase-Enzym kodiert. Glyphosa-
tetolerante Pflanzen konnen auch dadurch erhalten werden, dass man Pflanzen, die natiirlich vorkommen-

de Mutationen der oben erwihnten Gene selektiert.
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Sonstige herbizidresistente Pflanzen sind zum Beispiel Pflanzen, die gegeniiber Herbiziden, die das Enzym
Glutaminsynthase hemmen, wie Bialaphos, Phosphinotricin oder Glufosinate, tolerant gemacht worden sind.
Solche Pflanzen kénnen dadurch erhalten werden, dass man ein Enzym exprimiert, das das Herbizid oder ei-
ne Mutante des Enzyms Glutaminsynthase, das gegeniiber Hemmung resistent ist, entgiftet. Solch ein wirk-
sames entgiftendes Enzym ist zum Beispiel ein Enzym, das fiir ein Phosphinotricin-acetyltransferase kodiert
(wie zum Beispiel das bar- oder pat-Protein aus Streptomyces-Arten). Pflanzen, die eine exogene Phosphi-

notricin-acetyltransferase exprimieren, sind beschrieben.

Weitere herbizidtolerante Pflanzen sind auch Pflanzen, die gegeniiber den Herbiziden, die das Enzym
Hydroxyphenylpyruvatdioxygenase (HPPD) hemmen, tolerant gemacht worden sind. Bei den Hydroxyphe-
nylpyruvatdioxygenasen handelt es sich um Enzyme, die die Reaktion, in der para-Hydroxyphenylpyruvat
(HPP) zu Homogentisat umgesetzt wird, katalysieren. Pflanzen, die gegeniiber HPPD-Hemmem tolerant
sind, kénnen mit einem Gen, das fiir ein natiirlich vorkommendes resistentes HPPD-Enzym kodiert, oder ei-
nem Gen, das fiir ein mutiertes HPPD-Enzym kodiert, transformiert werden. Eine Toleranz gegeniiber
HPPD-Hemmern kann auch dadurch erzielt werden, dass man Pflanzen mit Genen transformiert, die fiir ge-
wisse Enzyme kodieren, die die Bildung von Homogentisat trotz Hemmung des nativen HPPD-Enzyms
durch den HPPD-Hemmer erméglichen. Die Toleranz von Pflanzen gegeniiber HPPD-Hemmern kann auch
dadurch verbessert werden, dass man Pflanzen zusétzlich zu einem Gen, das fiir ein HPPD-tolerantes Enzym
kodiert, mit einem Gen transformiert, das fiir ein Prephenatdehydrogenase-Enzym kodiert.

Weitere herbizidresistente Pflanzen sind Pflanzen, die gegeniiber Acetolactatsynthase (ALS)-Hemmern tole-
rant gemacht worden sind. Zu bekannten ALS-Hemmem zihlen zum Beispiel Sulfonylhamstoff, Imidazoli-
non, Trazolopyrimidine, Pyrimidinyloxy(thio)benzoate und/oder Sulfonylaminocarbonyltriazolinon-
Herbizide. Es ist bekannt, dass verschiedene Mutationen im Enzym ALS (auch als Acetohydroxysdure-
Synthase, AHAS, bekannt) eine Toleranz gegeniiber unterschiedlichen Herbiziden bzw. Gruppen von Herbi-
ziden verleihen. Die Herstellung von sulfonylhamstofftoleranten Pflanzen und imidazolinontoleranten Pflan-
zen ist in der intemationalen Verdffentlichung WO 1996/033270 beschrieben. Weitere sulfonylhamstoff-
und imidazolinontolerante Pflanzen sind auch in z.B. WO 2007/024782 beschrieben.

Weitere Pflanzen, die gegeniiber Imidazolinon und/oder Sulfonylhamnstoff tolerant sind, konnen durch in-
duzierte Mutagenese, Selektion in Zellkulturen in Gegenwart des Herbizids oder durch Mutationsziichtung

erhalten werden.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die nach Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie der Gentechnik,
erhalten wurden), die ebenfalls erfindungsgemill behandelt werden kénnen, sind insektenresistente trans-
gene Pflanzen, d.h. Pflanzen, die gegen Befall mit gewissen Zielinsekten resistent gemacht wurden. Solche
Pflanzen kénnen durch genetische Transformation oder durch Selektion von Pflanzen, die eine Mutation

enthalten, die solch eine Insektenresistenz verleiht, erhalten werden.

Der Begriff ,,insektenresistente transgene Pflanze* umfasst im vorliegenden Zusammenhang jegliche

Pflanze, die mindestens ein Transgen enthilt, das eine Kodiersequenz umfasst, die fiir folgendes kodiert:
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3)

4)

5)

6)

7)

8)

27

ein insektizides Kristallprotein aus Bacillus thuringiensis oder einen insektiziden Teil davon, wie
die insektiziden Kristallproteine, die online bei:

http://www lifesci.sussex.ac.uk/Home/Neil_Crickmore/Bt/ beschrieben sind, zusammengestellt
wurden, oder insektizide Teile davon, z.B. Proteine der Cry-Proteinklassen CrylAb, CrylAc,
CrylF, Cry2Ab, Cry3Ae oder Cry3Bb oder insektizide Teile davon; oder

ein Kristallprotein aus Bacillus thuringiensis oder einen Teil davon, der in Gegenwart eines zwei-
ten, anderen Kristallproteins aus Bacillus thuringiensis oder eines Teils davon insektizid wirkt,
wie das binire Toxin, das aus den Kiristallproteinen Cy34 und Cy35 besteht; oder

ein insektizides Hybridprotein, das Teile von zwei unterschiedlichen insektiziden Kristallprotei-
nen aus Bacillus thuringiensis umfasst, wie zum Beispiel ein Hybrid aus den Proteinen von 1) o-
ben oder ein Hybrid aus den Proteinen von 2) oben, z. B. das Protein CrylA.105, das von dem
Mais-Event MON98034 produziert wird (WO 2007/027777); oder

ein Protein gemif einem der Punkte 1) bis 3) oben, in dem einige, insbesondere 1 bis 10, Amino-
siduren durch eine andere Aminosiure ersetzt wurden, um eine héhere insektizide Wirksamkeit
gegeniiber einer Zielinsektenart zu erzielen und/oder um das Spektrum der entsprechenden Zielin-
sektenarten zu erweitern und/oder wegen Verinderungen, die in die Kodier- DNA wihrend der
Klonierung oder Transformation induziert wurden, wie das Protein Cry3Bbl in Mais-Events
MONB863 oder MON88017 oder das Protein Cry3A im Mais-Event MIR 604;

ein insektizides sezerniertes Protein aus Bacillus thuringiensis oder Bacillus cereus oder einen in-
sektiziden Teil davon, wie die vegetativ wirkenden insektentoxischen Proteine (vegetative insek-
ticidal proteins, VIP), die unter

http://www lifesci.sussex.ac.uk/Home/Neil_Crickmore/Bt/vip.html angefiihrt sind, z. B. Proteine
der Proteinklasse VIP3Aa; oder

ein sezerniertes Protein aus Bacillus thuringiensis oder Bacillus cereus, das in Gegenwart eines
zweiten sezemierten Proteins aus Bacillus thuringiensis oder B. cereus insektizid wirkt, wie das
bindre Toxin, das aus den Proteinen VIP1A und VIP2A besteht.

ein insektizides Hybridprotein, das Teile von verschiedenen sezernierten Proteinen von Bacillus
thuringiensis oder Bacillus cereus umfasst, wie ein Hybrid der Proteine von 1) oder ein Hybrid
der Proteine von 2) oben; oder

ein Protein gemif einem der Punkte 1) bis 3) oben, in dem einige, insbesondere 1 bis 10, Amino-
sduren durch eine andere Aminosiure ersetzt wurden, um eine héhere insektizide Wirksamkeit
gegeniiber einer Zielinsektenart zu erzielen und/oder um das Spektrum der entsprechenden Zielin-
sektenarten zu erweitern und/oder wegen Verdnderungen, die in die Kodier- DNA wihrend der
Klonierung oder Transformation induziert wurden (wobei die Kodierung fiir ein insektizides Pro-
tein erhalten bleibt), wie das Protein VIP3Aa im Baumwoll-Event COT 102.

Natiirlich zihlt zu den insektenresistenten transgenen Pflanzen im vorliegenden Zusammenhang auch jeg-

liche Pflanze, die eine Kombination von Genen umfasst, die fiir die Proteine von einer der oben genannten

Klassen 1 bis 8 kodieren. In einer Ausfiihrungsform enthilt eine insektenresistente Pflanze mehr als ein

Transgen, das fiir ein Protein nach einer der oben genannten 1 bis 8 kodiert, um das Spektrum der entspre-
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chenden Zielinsektenarten zu erweitern oder um die Entwicklung einer Resistenz der Insekten gegen die
Pflanzen dadurch hinauszuzdgern, dass man verschiedene Proteine einsetzt, die fiir dieselbe Zielinsekten-
art insektizid sind, jedoch eine unterschiedliche Wirkungsweise, wie Bindung an unterschiedliche Rezep-

torbindungsstellen im Insekt, aufweisen.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die nach Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie der Gentechnik,
erhalten wurden), die ebenfalls erfindungsgemif} behandelt werden konnen, sind gegeniiber abiotischen
Streifaktoren tolerant. Solche Pflanzen kénnen durch genetische Transformation oder durch Selektion von
Pflanzen, die eine Mutation enthalten, die solch eine Strefresistenz verleiht, erhalten werden. Zu beson-

ders niitzlichen Pflanzen mit Stre8toleranz zihlen folgende:

a. Pflanzen, die ein Transgen enthalten, das die Expression und/oder Aktivitit des Gens fiir die Po-
ly(ADP-ribose)polymerase (PARP) in den Pflanzenzellen oder Pflanzen zu reduzieren vermag.

b. Pflanzen, die ein streBtoleranzférderndes Transgen enthaiten, das die Expression und/oder Aktivi-
tit der fiir PARG kodierenden Gene der Pflanzen oder Pflanzenzellen zu reduzieren vermag;

c. Pflanzen, die ein strefitoleranzforderndes Transgen enthalten, das fiir ein in Pflanzen funktionelles
Enzym des Nicotinamidadenindinukleotid-Salvage-Biosynthesewegs kodiert, darunter Nico-
tinamidase, Nicotinatphosphoribosyltransferase, Nicotinsduremononuklieotidadenyltransferase,
Nicotinamidadenindinukleotidsynthetase oder Nicotinamidphosphoribosyltransferase.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die nach Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie der Gentechnik,
erhalten wurden), die ebenfalls erfindungsgemil behandelt werden kénnen, weisen eine verdnderte Men-
ge, Qualitit und/oder Lagerfihigkeit des Emteprodukts und/oder veridnderte Eigenschaften von bestimm-
ten Bestandteilen des Emteprodukts auf, wie zum Beispiel:

1) Transgene Pflanzen, die eine modifizierte Stirke synthetisieren, die beziiglich ihrer chemisch-
physikalischen Eigenschaften, insbesondere des Amylosegehalts oder des Amylose/Amylopektin-
Verhiltnisses, des Verzweigungsgrads, der durchschnittlichen Kettenlinge, der Verteilung der Sei-
tenketten, des Viskosititsverhaltens, der Gelfestigkeit, der Stirkekorngrofie und/oder Stirkekom-
morphologie im Vergleich mit der synthetisierten Stirke in Wildtyppflanzenzellen oder -pflanzen
verdndert ist, so dass sich diese modifizierte Stirke besser fiir bestimmte Anwendungen eignet.

2) Transgene Pflanzen, die Nichtstirkekohlenhydratpolymere synthetisieren, oder Nichtstirkekoh-
lenhydratpolymere, deren Eigenschaften im Vergleich zu Wildtyppflanzen ohne genetische Modi-
fikation verindert sind. Beispiele sind Pflanzen, die Polyfructose, insbesondere des Inulin- und
Levantyps, produzieren, Pflanzen, die alpha-1,4-Glucane produzieren, Pflanzen, die alpha-1,6-
verzweigte alpha-1,4-Glucane produzieren und Pflanzen, die Alternan produzieren.

3) Transgene Pflanzen, die Hyaluronan produzieren.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die nach Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie der Gentechnik,
erhalten wurden), die ebenfalls erfindungsgemiB behandelt werden kénnen, sind Pflanzen wie Baumwoll-

pflanzen mit verinderten Fasereigenschaften. Solche Pflanzen kénnen durch genetische Transformation
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oder durch Selektion von Pflanzen, die eine Mutation enthalten, die solche veridnderten Fasereigenschaften
verleiht, erhalten werden; dazu zihlen:

a) Pflanzen wie Baumwollpflanzen, die eine verinderte Form von Cellulosesynthasegenen enthalten,

b) Pflanzen wie Baumwollpflanzen, die eine verinderte Form von rsw2- oder rsw3-homologen Nuk-
leinsiduren enthalten;

c) Pflanzen wie Baumwollpflanzen mit einer erhéhten Expression der Saccharosephosphatsynthase;

d) Pflanzen wie Baumwollpflanzen mit einer erh6hten Expression der Saccharosesynthase;

e) Pflanzen wie Baumwollpflanzen bei denen der Zeitpunkt der Durchlaf3steuerung der Plasmodes-

men an der Basis der Faserzelle veridndert ist, z. B. durch Herunterregulieren der faserselektiven
B-1,3-Glucanase;
)] Pflanzen wie Baumwollpflanzen mit Fasern mit veridnderter Reaktivitit, z. B. durch Expression

des N-Acetylglucosamintransferasegens, darunter auch nodC, und von Chitinsynthasegenen.

Pflanzen oder Pflanzensorten (die nach Methoden der pflanzlichen Biotechnologie, wie der Gentechnik,
erhalten wurden), die ebenfalls erfindungsgemifl behandelt werden kénnen, sind Pflanzen wie Raps oder
verwandte Brassica-Pflanzen mit verinderten Eigenschaften der Olzusammensetzung. Solche Pflanzen
konnen durch genetische Transformation oder durch Selektion von Pflanzen, die eine Mutation enthalten,

die solche verinderten Oleigenschaften verleiht, erhalten werden; dazu zihlen:

a) Pflanzen wie Rapspflanzen, die Ol mit einem hohen Olsauregehalt produziere;
b) Pflanzen wie Rapspflanzen, die O] mit einem niedrigen Linolenséuregehalt produzieren.
) Pflanzen wie Rapspflanzen, die Ol mit einem niedrigen gesittigten Fettsiuregehalt produzieren.

Besonders niitzliche transgene Pflanzen, die erfindungsgemifl behandelt werden konnen, sind Pflanzen
mit einem oder mehreren Genen, die fiir ein oder mehrere Toxine kodieren, sind die transgenen Pflanzen,
die unter den folgenden Handelsbezeichnungen angeboten werden: YIELD GARD® (zum Beispiel Mais,
Baumwolle, Sojabohnen), KnockOut® (zum Beispiel Mais), BiteGard® (zum Beispiel Mais), BT-Xtra®
(zum Beispiel Mais), StarLink® (zum Beispiel Mais), Bollgard® (Baumwolle), Nucotn® (Baumwolle),
Nucotn 33B® (Baumwolle), NatureGard® (zum Beispiel Mais), Protecta® und NewLeaf® (Kartoffel).
Herbizidtolerante Pflanzen, die zu erwéhnen sind, sind zum Beispiel Maissorten, Baumwollsorten und So-
jabohnensorten, die unter den folgenden Handelsbezeichnungen angeboten werden: Roundup Ready®
(Glyphosatetoleranz, zum Beispiel Mais, Baumwolle, Sojabohne), Liberty Link® (Phosphinotricintole-
ranz, zum Beispiel Raps), IMI® (Imidazolinontoleranz) und SCS® (Sylfonylharnstofftoleranz), zum Bei-
spiel Mais. Zu den herbizidresistenten Pflanzen (traditionell auf Herbizidtoleranz geziichtete Pflanzen), die

zu erwihnen sind, zihlen die unter der Bezeichnung Clearfield® angebotenen Sorten (zum Beispiel Mais).

Besonders niitzliche transgene Pflanzen, die erfindungsgemil behandelt werden kénnen, sind Pflanzen, die

Transformations-Events, oder eine Kombination von Transformations-Events, enthalten und die zum Bei-
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spiel in den Dateien von verschiedenen nationalen oder regionalen Behorden angefiihrt sind (sieche zum Bei-

spiel http://gmoinfo.jrc.it/gmp_browse.aspx und http://www.agbios.com/dbase.php).

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe bzw. Mittel konnen auBerdem im Materialschutz zum Schutz von
technischen Materialien gegen Befall und Zerstérung durch unerwiinschten Mikroorganismen, wie z.B.

Pilzen und Insekten, eingesetzt werden.

Weiter konnen die erfindungsgemifen Verbindungen allein oder in Kombinationen mit anderen Wirkstof-

fen als Antifouling-Mittel eingesetzt werden.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nichtlebende Materialien zu verste-
hen, die fiir die Verwendung in der Technik zubereitet worden sind. Beispielsweise konnen technische
Materialien, die durch erfindungsgemifle Wirkstoffe vor mikrobieller Verdnderung oder Zerstérung ge-
schiitzt werden sollen, Klebstoffe, Leime, Papier, Wandpappe und Karton, Textilien, Teppiche, Leder,
Holz, Anstrichmittel und Kunststoffartikel, Kiihlschmierstoffe und andere Materialien sein, die von Mik-
roorganismen befallen oder zersetzt werden kénnen, Im Rahmen der zu schiitzenden Materialien seien
auch Teile von Produktionsanlagen und Gebzuden, z.B. Kiihlwasserkreisldufe, Kiihl- und Heizsysteme
und Beliiftungs- und Klimaanlagen, genannt, die durch Vermehrung von Mikroorganismen beeintréchtigt
werden kénnen. Im Rahmen der vorliegenden Erfindung seien als technische Materialien vorzugsweise
Klebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder, Holz, Anstrichmittel, Kiihlschmiermittel und Wirmeiiber-
tragungsfliissigkeiten genannt, besonders bevorzugt Holz. Die erfindungsgemifien Wirkstoffe bzw. Mittel
konnen nachteilige Effekte wie Vermodern, Verfall, Ver-, Entfirbung oder Verschimmeln verhindern.
Auflerdem konnen die erfindungsgemiilen Verbindungen zum Schutz vor Bewuchs von Gegenstiinden,
insbesondere von Schiffskdrpern, Sieben, Netzen, Bauwerken, Kaianlagen und Signalanlagen, welche mit

See- oder Brackwasser in Verbindung kommen, eingesetzt werden.

Das erfindungsgemiBe Verfahren zum Bekimpfen von unerwiinschten Pilzen kann auch zum Schutz von so
genannten Storage Goods verwendet werden. Unter ,,Storage Goods* werden dabei natiirliche Substanzen
pflanzlichen oder tierischen Ursprungs oder deren Verarbeitungsprodukte, welche der Natur entnommen
wurden und fiir die Langzeitschutz gewiinscht ist, verstanden. Storage Goods pflanzlichen Ursprungs, wie
z.B. Pflanzen oder Pflanzenteile, wie Stiele, Blitter, Knollen, Samen, Friichte, Kémer, kénnen in frisch ge-
emntetem Zustand oder nach Verarbeitung durch (Vor-)Trocknen, Befeuchten, Zerkleinern, Mahlen, Pressen
oder Rosten, geschiitzt werden. Storage Goods umfasst auch Nutzholz, sei es unverarbeitet, wie Bauholz,
Stromleitungsmasten und Schranken, oder in Form fertiger Produkte, wie Mébel. Storage Goods tierischen
Ursprungs sind beispielsweise Felle, Leder, Pelze und Haare. Die erfindungsgemifen Wirkstoffe konnen
nachteilige Effekte wie Vermodemn, Verfall, Ver-, Entfirbung oder Verschimmeln verhindem.

Beispielhaft, aber nicht begrenzend, seien einige Erreger von pilzlichen Erkrankungen, die erfindungsge-
mif behandelt werden kénnen, genannt:
Erkrankungen, hervorgerufen durch Erreger des Echten Mehltaus wie z.B. Blumeria-Arten, wie beispiels-

weise Blumeria graminis; Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leucotricha; Sphaerotheca-
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Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca fuliginea; Uncinula-Arten, wie beispielsweise Uncinula necator;
Erkrankungen, hervorgerufen durch Erreger von Rostkrankheiten wie z.B. Gymnosporangium-Arten, wie
beispielsweise Gymnosporangium sabinae; Hemileia-Arten, wie beispielsweise Hemileia vastatrix; Pha-
kopsora-Arten, wie beispielsweise Phakopsora pachyrhizi und Phakopsora meibomiae; Puccinia-Arten,
wie beispielsweise Puccinia recondita oder Puccinia triticina; Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uro-
myces appendiculatus;

Erkrankungen, hervorgerufen durch Erreger der Gruppe der Oomyceten wie z.B. Bremia-Arten, wie bei-
spielsweise Bremia lactucae; Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae;
Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans; Plasmopara-Arten, wie beispielsweise
Plasmopara viticola; Pseudoperonospora-Arten, wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli oder Pseu-
doperonospora cubensis; Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum;

Blattfleckenkrankheiten und Blattwelken, hervorgerufen durch z.B. Altemaria-Arten, wie beispielsweise
Alternaria solani; Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora beticola; Cladiosporum-Arten, wie
beispielsweise Cladiosporium cucumerinum; Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium); Colletotrichum-Arten, wie beispielsweise Colle-
totrichum lindemuthanium; Cycloconium-Arten, wie beispielsweise Cycloconium oleaginum; Diaporthe-
Arten, wie beispielsweise Diaporthe citri; Elsinoe-Arten, wie beispielsweise Elsinoe fawcettii; Gloeospo-
rium-Arten, wie beispielsweise Gloeosporium laeticolor; Glomerella-Arten, wie beispielsweise Glomerella
cingulata; Guignardia-Arten, wie beispielsweise Guignardia bidwelli; Leptosphaeria-Arten, wie beispiels-
weise Leptosphaeria maculans; Magnaporthe-Arten, wie beispielsweise Magnaporthe grisea; Microdochi-
um-Arten, wie beispielsweise Microdochium nivale; Mycosphaerella-Arten, wie beispielsweise My-
cosphaerella graminicola und M. fijiensis; Phaeosphaeria-Arten, wie beispielsweise Phaeosphaeria nodo-
rum; Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres; Ramularia-Arten, wie beispielsweise Ra-
mularia collo-cygni; Rhynchosporium-Arten, wie beispielsweise Rhynchosporium secalis; Septoria-Arten,
wie beispielsweise Septoria apii; Typhula-Arten, wie beispielsweise Typhula incarnata; Venturia-Arten,
wie beispielsweise Venturia inaequalis;

Waurzel- und Stingelkrankheiten, hervorgerufen durch z.B. Corticium-Arten, wie beispielsweise Corticium
graminearum; Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium oxysporum; Gaeumannomyces-Arten, wie
beispielsweise Gaeumannomyces graminis; Rhizoctonia-Arten, wie beispielsweise Rhizoctonia solani;
Tapesia-Arten, wie beispielsweise Tapesia acuformis; Thielaviopsis-Arten, wie beispielsweise Thielavi-
opsis basicola;

Ahren- und Rispenerkrankungen (inklusive Maiskolben), hervorgerufen durch z.B. Alternaria-Arten, wie
beispielsweise Alternaria spp.; Aspergillus-Arten, wie beispielsweise Aspergillus flavus; Cladosporium-
Arten, wie beispielsweise Cladosporium cladosporioides; Claviceps-Arten, wie beispielsweise Claviceps
purpurea; Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium culmorum; Gibberella-Arten, wie beispielsweise
Gibberella zeae; Monographella-Arten, wie beispielsweise Monographella nivalis; Septoria-Arten, wie
beispielsweise Septoria nodorum;

Erkrankungen, hervorgerufen durch Brandpilze wie z.B. Sphacelotheca-Arten, wie beispielsweise Sphace-

lotheca reiliana; Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries, T. controversa; Urocystis-Arten, wie bei-
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spielsweise Urocystis occulta; Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda, U. nuda tritici;
Fruchtfiule hervorgerufen durch z.B. Aspergillus-Arten, wie beispielsweise Aspergillus flavus; Botrytis-
Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea; Penicillium-Arten, wie beispielsweise Penicillium expansum
und P. purpurogenum; Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum;

Verticilium-Arten, wie beispielsweise Verticilium alboatrum;

Samen- und bodenbiirtige Faulen und Welken, sowie Simlingserkrankungen, hervorgerufen durch z.B.
Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium culmorum; Phytophthora Arten, wie beispielsweise Phy-
tophthora cactorum; Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum; Rhizoctonia-Arten, wie bei-
spielsweise Rhizoctonia solani; Sclerotium-Arten, wie beispielsweise Sclerotium rolfsii;
Krebserkrankungen, Gallen und Hexenbesen, hervorgerufen durch z.B. Nectria-Arten, wie beispielsweise
Nectria galligena,

Welkeerkrankungen hervorgerufen durch z.B. Monilinia-Arten, wie beispielsweise Monilinia laxa;
Deformationen von Blittern, Bliiten und Friichten, hervorgerufen durch z.B. Taphrina-Arten, wie bei-
spielsweise Taphrina deformans;

Degenerationserkrankungen holziger Pflanzen, hervorgerufen durch z.B. Esca-Arten, wie beispielsweise
Phaemoniella clamydospora und Phaeoacremonium aleophilum und Fomitiporia mediterranea,

Bliiten- und Samenerkrankungen, hervorgerufen durch zB. Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis
cinerea;

Erkrankungen von Pflanzenknollen, hervorgerufen durch z.B. Rhizoctonia-Arten, wie beispielsweise Rhi-
zoctonia solani; Helminthosporium-Arten, wie beispielsweise Helminthosporium solani;

Erkrankungen, hervorgerufen durch bakterielle Erreger wie z.B. Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise
Xanthomonas campestris pv. oryzae; Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv.

lachrymans; Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora;
Bevorzugt konnen die folgenden Krankheiten von Soja-Bohnen bekémpft werden:

Pilzkrankheiten an Blittern, Stingeln, Schoten und Samen verursacht durch z.B. Alternaria leaf spot (Al-
ternaria spec. atrans tenuissima), Anthracnose (Colletotrichum gloeosporoides dematium var. truncatum),
Brown spot (Septoria glycines), Cercospora leaf spot and blight (Cercospora kikuchii), Choanephora leaf
blight (Choanephora infundibulifera trispora (Syn.)), Dactuliophora leaf spot (Dactuliophora glycines),
Downy Mildew (Peronospora manshurica), Drechslera blight (Drechslera glycini), Frogeye Leaf spot
(Cercospora sojina), Leptosphaerulina Leaf Spot (Leptosphaerulina trifolii), Phyllostica Leaf Spot (Phyl-
losticta sojaecola), Pod and Stem Blight (Phomopsis sojae), Powdery Mildew (Microsphaera diffusa), Py-
renochaeta Leaf Spot (Pyrenochaeta glycines), Rhizoctonia Aerial, Foliage, and Web Blight (Rhizoctonia
solani), Rust (Phakopsora pachyrhizi, Phakopsora meibomiae), Scab (Sphaceloma glycines), Stemphylium
Leaf Blight (Stemphylium botryosum), Target Spot (Corynespora cassiicola).

Pilzkrankheiten an Wurzeln und der Sténgelbasis verursacht durch z.B. Black Root Rot (Calonectria crotala-
riae), Charcoal Rot (Macrophomina phaseolina), Fusarium Blight or Wilt, Root Rot, and Pod and Collar Rot

(Fusarium oxysporum, Fusarium orthoceras, Fusarium semitectum, Fusarium equiseti), Mycoleptodiscus
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Root Rot (Mycoleptodiscus terrestris), Neocosmospora (Neocosmopspora vasinfecta), Pod and Stem Blight
(Diaporthe phaseolorum), Stem Canker (Diaporthe phaseolorum var. caulivora), Phytophthora Rot (Phy-
tophthora megasperma), Brown Stem Rot (Phialophora gregata), Pythium Rot (Pythium aphanidermatum,
Pythium irregulare, Pythium debaryanum, Pythium myriotylum, Pythium ultimum), Rhizoctonia Root Rot,
Stem Decay, and Damping-Off (Rhizoctonia solani), Sclerotinia Stem Decay (Sclerotinia sclerotiorum),
Sclerotinia Southern Blight (Sclerotinia rolfsii), Thielaviopsis Root Rot (Thielaviopsis basicola).

Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Verdnderung der technischen Materialien bewirken kén-
nen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und Schleimorganismen genannt. Vorzugsweise
wirken die erfindungsgemiflen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, Holz verfarbende
und Holz zerstorende Pilze (Basidiomyceten) sowie gegen Schleimorganismen und Algen. Es seien bei-
spielsweise Mikroorganismen der folgenden Gattungen genannt: Alternaria, wie Alternaria tenuis; Asper-
gillus, wie Aspergillus niger; Chaetomium, wie Chaetomium globosum; Coniophora, wie Coniophora pue-
tana; Lentinus, wie Lentinus tigrinus; Penicillium, wie Penicillium glaucum; Polyporus, wie Polyporus
versicolor; Aureobasidium, wie Aureobasidium pullulans; Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila; Tri-
choderma, wie Trichoderma viride; Escherichia, wie Escherichia coli; Pseudomonas, wie Pseudomonas

aeruginosa; Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus.

Dariiber hinaus weisen die erfindungsgemifien Wirkstoffeauch sehr gute antimykotische Wirkungen auf,
Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungsspektrum, insbesondere gegen Dermatophyten und
Sprosspilze, Schimmel und diphasische Pilze (z.B. gegen Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida
glabrata) sowie Epidermophyton floccosum, Aspergillus-Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus
fumigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophyton mentagrophytes, Microsporon-Spezies wie Microspo-
ron canis und audouinii. Die Aufzihlung dieser Pilze stellt keinesfalls eine Beschrinkung des erfassbaren

mykotischen Spektrums dar, sondern hat nur erlduternden Charakter.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe konnen daher sowohl in medizinischen als auch in nicht-medizini-

schen Anwendungen eingesetzt werden.

Beim Einsatz der erfindungsgemifen Wirkstoffe als Fungizide konnen die Aufwandmengen je nach Ap-
plikationsart innerhalb eines grofleren Bereiches variiert werden. Die Aufwandmenge der erfindungsge-

miflen Wirkstoffe betrigt

. bei der Behandlung von Pflanzenteilen, z.B. Blittern: von 0,1 bis 10 000 g/ha, bevorzugt von 10
bis 1 000 g/ha, besonders bevorzugt von 50 bis 300g/ha (bei Anwendung durch GieBen oder
Tropfen kann die Aufwandmenge sogar verringert werden, vor allem wenn inerte Substrate wie
Steinwolle oder Perlit verwendet werden);

. bei der Saatgutbehandlung: von 2 bis 200 g pro 100 kg Saatgut, bevorzugt von 3 bis 150 g pro
100 kg Saatgut, besonders bevorzugt von 2,5 bis 25 g pro 100 kg Saatgut, ganz besonders bevor-
zugt von 2,5 bis 12,5 g pro 100 kg Saatgut;

. bei der Bodenbehandlung: von 0,1 bis 10 000 g/ha, bevorzugt von 1 bis 5 000 g/ha.
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Diese Aufwandmengen seien nur beispielhaft und nicht limitierend im Sinne der Erfindung genannt.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe bzw. Mittel kénnen also eingesetzt werden, um Pflanzen innerﬁalb ei-
nes gewissen Zeitraumes nach der Behandlung gegen den Befall durch die genannten Schaderreger zu
schiitzen. Der Zeitraum, innerhalb dessen Schutz herbeigefiihrt wird, erstreckt sich im Allgemeinen auf 1
bis 28 Tage, bevorzugt auf 1 bis 14 Tage, besonders bevorzugt auf 1 bis 10 Tage, ganz besonders bevor-
zugt auf 1 bis 7 Tage nach der Behandlung der Pflanzen mit den Wirkstoffen bzw. auf bis zu 200 Tage
nach einer Saatgutbehandlung,

Dariiber hinaus kann durch die erfindungsgemiBe Behandlung der Mykotoxingehalt im Emtegut und den
daraus hergestellten Nahrungs- und Futtermitteln verringert werden. Besonders, aber nicht ausschlieBlich
sind hierbei folgende Mykotoxine zu nennen: Deoxynivalenol (DON), Nivalenol, 15-Ac-DON, 3-Ac-DON,
T2- und HT2- Toxin, Fumonisine, Zearalenon, Moniliformin, Fusarin, Diaceotoxyscirpenol (DAS), Beauve-
ricin, Enniatin, Fusaroproliferin, Fusarenol, Ochratoxine, Patulin, Mutterkornalkaloide und Aflatoxine, die
beispielsweise von den folgenden Pilzen verursacht werden konnen: Fusarium spec., wie Fusarium acumina-
tum, F. avenaceum, F. crookwellense, F. culmorum, F. graminearum (Gibberella zeae), F. equiseti, F. fujiko-
roi, F. musarum, F. oxysporum, F. proliferatum, F. poae, F. pseudograminearum, F. sambucinum, F. scirpi,
F. semitectum, F. solani, F. sporotrichoides, F. langsethiae, F. subglutinans, F. tricinctum, F. verticillioides

u.a. sowie auch von Aspergillus spec., Penicillium spec., Claviceps purpurea, Stachybotrys spec. u.a.

Die erfindungsgemifBen Verbindungen kénnen gegebenenfalls in bestimmten Konzentrationen bzw. Auf-
wandmengen auch als Herbizide, Safener, Wachstumsregulatoren oder Mittel zur Verbesserung der Pflan-
zeneigenschaften, oder als Mikrobizide, beispielsweise als Fungizide, Antimykotika, Bakterizide, Virizide
(einschlieBlich Mittel gegen Viroide) oder als Mittel gegen MLO (Mycoplasma-like-organism) und RLO
(Rickettsia-like-organism) verwendet werden. Sie lassen sich gegebenenfalls auch als Zwischen- oder

Vorprodukte fiir die Synthese weiterer Wirkstoffe einsetzen.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe greifen in den Metabolismus der Pflanzen ein und kénnen deshalb

auch als Wachstumsregulatoren eingesetzt werden.

Pflanzenwachstumsregulatoren konnen verschiedenartige Wirkungen auf Pflanzen ausiiben. Die Wirkun-
gen der Stoffe hingen im Wesentlichen von dem Zeitpunkt der Anwendung bezogen auf das Entwick-
lungsstadium der Pflanze sowie von den auf die Pflanzen oder ihre Umgebung ausgebrachten Wirkstoff-
mengen und von der Art der Applikation ab. In jedem Fall sollen Wachstumsregulatoren die Kulturpflan-

zen in bestimmter gewiinschter Weise beeinflussen.

Pflanzenwuchsregulierende Stoffe kénnen zum Beispiel zur Hemmung des vegetativen Wachstums der
Pflanzen eingesetzt werden. Eine derartige Wuchshemmung ist unter anderem bei Grisern von wirtschaft-
lichem Interesse, denn dadurch kann die Hiufigkeit der Grasschnitte in Ziergérten, Park- und Sportanla-
gen, an Straflenridndern, auf Flughéfen oder in Obstanlagen reduziert werden. Von Bedeutung ist auch die

Hemmung des Wuchses von krautigen und holzigen Pflanzen an Straenrindern und in der Nihe von Pi-
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pelines oder Uberlandleitungen oder ganz allgemein in Bereichen, in denen ein starker Zuwachs der Pflan-

zen unerwiinscht ist.

Wichtig ist auch die Anwendung von Wachstumsregulatoren zur Hemmung des Lingenwachstums von
Getreide. Hierdurch wird die Gefahr des Umknickens (,,Lagerns*) der Pflanzen vor der Emte verringert
oder vollkommen beseitigt. Aulerdem kénnen Wachstumsregulatoren bei Getreide eine Halmverstirkung
hervorrufen, die ebenfalls dem Lagern entgegenwirkt. Die Anwendung von Wachstumsregulatoren zur
Halmverkiirzung und Halmverstirkung erlaubt es, hohere Diingermengen auszubringen, um den Ertrag zu
steigern, ohne dass die Gefahr besteht, dass das Getreide lagert.

Eine Hemmung des vegetativen Wachstums erméglicht bei vielen Kulturpflanzen eine dichtere Anpflan-
zung, so dass Mehrertriiger bezogen auf die Bodenfliche erzielt werden konnen. Ein Vorteil der so erziel-

ten kleineren Pflanzen ist auch, dass die Kultur leichter bearbeitet und geerntet werden kann.

Eine Hemmung des vegetativen Wachstums der Pflanzen kann auch dadurch zu Ertragssteigerungen fiih-
ren, dass die Nihrstoffe und Assimilate in stirkerem Masse der Bliiten- und Fruchtbildung zugute kom-

men als den vegetativen Pflanzenteilen.

Mit Wachstumsregulatoren lésst sich hiufig auch eine Férderung des vegetativen Wachstums erzielen.
Dies ist von groflem Nutzen, wenn die vegetativen Pflanzenteile geerntet werden. Eine Forderung des ve-
getativen Wachstums kann aber auch gleichzeitig zu einer Férderung des generativen Wachstums fiihren,
dadurch dass mehr Assimilate gebildet werden, so dass mehr oder grélere Friichte entstehen.

Ertragssteigerungen kénnen in manchen Fillen durch einen Eingriff in den pflanzlichen Stoffwechsel erreicht
werden, ohne dass sich Anderungen des vegetativen Wachstums bemerkbar machen. Ferner kann mit
Wachstumsregulatoren eine Verdnderung der Zusammensetzung der Pflanzen erreicht werden, was wieder-
um zu einer Qualititsverbesserung der Ernteprodukte fiihren kann. So ist es beispielsweise méglich, den Ge-
halt an Zucker in Zuckerriiben, Zuckerrohr, Ananas sowie in Zitrusfriichten zu erh6hen oder den Proteinge-
halt in Soja oder Getreide zu steigem. Auch ist es beispielsweise méglich, den Abbau erwiinschter Inhalts-
stoffe, wie z. B. Zucker in Zuckerriiben oder Zuckerrohr, mit Wachstumsregulatoren vor oder nach der Emte
zu hemmen. AuBlerdem lisst sich die Produktion oder der Abfluss von sekundiren Pflanzeninhaltsstoffen po-

sitiv beeinflussen. Als Beispiel sei die Stimulierung des Latexflusses bei Gummibidumen genannt.

Unter dem Einfluss von Wachstumsregulatoren kann es zur Ausbildung parthenokarper Friichte kommen.
Ferner kann das Geschlecht der Bliiten beeinflusst werden. Auch kann eine Sterilitit des Pollens erzeugt

werden, was bei der Ziichtung und Herstellung von Hybridsaatgut eine grofle Bedeutung hat.

Durch den Einsatz von Wachstumsregulatoren lisst sich die Verzweigung der Pflanzen steuemn. Einerseits
kann durch Brechen der Apikaldominanz die Entwicklung von Seitentrieben gefordert werden, was be-
sonders im Zierpflanzenbau auch in Verbindung mit einer Wuchshemmung sehr erwiinscht sein kann. An-
dererseits ist es aber auch maoglich, das Wachstum der Seitentriebe zu hemmen. Fiir diese Wirkung besteht
z.B. grofies Interesse im Tabakanbau oder bei der Anpflanzung von Tomaten.
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Unter dem Einfluss von Wachstumsregulatoren kann der Blattbestand der Pflanzen so gesteuert werden,
dass ein Entblittern der Pflanzen zu einem gewiinschten Zeitpunkt erreicht wird. Eine derartige Entlau-
bung spielt bei der mechanischen Beerntung der Baumwolle eine grofie Rolle ist aber auch in anderen Kul-
turen wie z.B. im Weinbau zur Erleichterung der Emte von Interesse. Eine Entlaubung der Pflanzen kann

auch vorgenommen werden, um die Transpiration der Pflanzen vor dem Verpflanzen herabzusetzen.

Ebenso ldsst sich mit Wachstumsregulatoren der Fruchtfall steuern. Einerseits kann ein vorzeitiger Frucht-
fall verhindert werden. Andererseits kann aber auch der Fruchtfall oder sogar das Abfallen der Bliiten bis
zu einem gewiinschten Masse gefordert werden (,,Ausdiinnung*), um die Alternanz zu brechen. Unter Al-
ternanz versteht man die Eigenart einiger Obst-Arten, endogen bedingt von Jahr zu Jahr sehr unterschied-
liche Ertriige zu bringen. SchlieBlich ist es méglich, mit Wachstumsregulatoren zum Zeitpunkt der Ernte
die zum Ablésen der Friichte erforderlichen Krifte zu reduzieren, um eine mechanische Beemntung zu er-

mdglichen oder eine manuelle Beemntung zu erleichtern.

Mit Wachstumsregulatoren lisst sich femner eine Beschleunigung oder auch Verzégerung der Reife des
Emtegutes vor oder nach der Emte erreichen. Dieses ist von besonderem Vorteil, weil sich dadurch eine
optimale Anpassung an die Bediirfnisse des Marktes herbeifithren 14sst. Weiterhin kénnen Wachstumsre-
gulatoren in manchen Fillen die Fruchtausfirbung verbessern. Dariiber hinaus kann mit Wachstumsregu-
latoren auch eine zeitliche Konzentrierung der Reife erzielt werden. Damit werden die Voraussetzungen
dafiir geschaffen, dass z.B. bei Tabak, Tomaten oder Kaffee eine vollstindige mechanische oder manuelle

Beerntung in einem Arbeitsgang vorgenommen werden kann.

Durch Anwendung von Wachstumsregulatoren kann ferner die Samen- oder Knospenruhe der Pflanzen be-
einflusst werden, so dass die Pflanzen, wie z.B. Ananas oder Zierpflanzen in Gértnereien, zu einem Zeitpunkt
keimen, austreiben oder blithen, an dem sie normalerweise hierzu keine Bereitschaft zeigen. Eine Verzoge-
rung des Austriebes von Knospen oder der Keimung von Samen mit Hilfe von Wachstumsregulatoren kann

in frostgefihrdeten Gebieten erwiinscht sein, um Schiadigungen durch Spitfroste zu vermeiden.

SchlieBlich kann mit Wachstumsregulatoren eine Resistenz der Pflanzen gegen Frost, Trockenheit oder
hohen Salzgehalt des Bodens induziert werden. Hierdurch wird die Kultivierung von Pflanzen in Gebieten

mdoglich, die hierzu normalerweise ungeeignet sind.

Die aufgefiihrten Pflanzen konnen besonders vorteilhaft erfindungsgema3 mit den Verbindungen der all-
gemeinen Formel (I} den erfindungsgemifen Mitteln behandelt werden. Die bei den Wirkstoffen bzw.
Mitteln oben angegebenen Vorzugsbereiche gelten auch fiir die Behandlung dieser Pflanzen. Besonders
hervorgehoben sei die Pflanzenbehandlung mit den im vorliegenden Text speziell aufgefiihrten Verbin-

dungen bzw. Mitteln.

Die Erfindung wird durch die folgenden Beispiele veranschaulicht. Die Erfindung ist jedoch nicht auf die

Beispiele limitiert.
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Herstellungsbeispiele

Herstellung von Verbindung Nr. 11 (Verfahren C)

HG cH,
HO CH,

JORA®

y
Br N/l
Ein Gemisch aus 2.0 g (7.4 mmol) 1-(4-Bromphenoxy)-3,3-dimethylbutan-2-on und 1.35 g (8.5 mmol) 5-
Brompyrimidin in 20 m! trockenem Tetrahydrofuran wird unter Argonatmosphire auf -120 °C gekiihlt.
Unter Riihren wird anschlieffend n-Butyllithium (3.54 ml, 2.5M, 8.9 mmol) langsam zugegeben. Nach
vollendeter Zugabe wird die Reaktionsmischung iiber Nacht langsam auf Raumtemperatur erwidrmt. Die
Reaktionsmischung wird mit 20 ml einer 10%igen wissrigen Ammoniumchlorid-Losung versetzt und die
organische Phase abgetrennt. Die organische Phase wird anschlieBend mit 1N Salzsiure und gesittigter
wissriger Natriumchlorid-Losung gewaschen, iiber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und eingeengt. Das

Rohprodukt wird anschlieBend saulenchromatographisch (Cyclohexan/Essigsdureethylester 1:1) gereinigt.
Man erhilt 1.89 g (73 %) des gewiinschten Produktes.

Herstellung von Verbindung Nr. 13 (Verfahren B)

HG ch,
CH,

HO
JCRA®)
Br N/)

Zu 0.93 g (4.9 mmol) 4-Bromthiophenol geldst in 25 ml N,N-Dimethylformamid werden bei Raumtempe-
ratur unter Argonatmosphére 0.19 g (60%, 4.9 mmol) Natriumhydrid zugegeben und die Reaktionsmi-
schung fiir 1 h bei Raumtemperatur geriihrt. Anschlieffend werden 0.8 g (4.5 mmol) 5-(2-tert-butyloxiran-
2-yl))pyrimidin zugegeben und die Reaktionsmischung fiir 12 h bei 100 °C geriihrt. Nach dem Abkiihlen
auf Raumtemperatur wird das Ldsungsmittel unter vermindertem Druck entfernt und der Riickstand mit
gesittigter wissriger Natriumchloridlosung sowie Ethylacetat versetzt. Die organische Phase wird abge-
trennt, tiber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und eingeengt. Das Rohprodukt wird anschlie3end séulench-
romatographisch (Cyclohexan/Essigsiureethylester 1:1) gereinigt. Man erhidlt 0.50 g (29 %) des ge-

wiinschten Produktes.

Herstellung von 5-(2-tert-butyloxiran-2-yl)pyrimidin
(o]

H,C <N

7L, | N/)



10

15

20

25

WO 2011/003527 PCT/EP2010/003908
38

Unter einer Argonatmosphire werden zu 0.96 g (4.3 mmol) Trimethylsulfoxoniumiodid und 0.17 g Natrium-
hydrid (60%, 4.3 mmol) langsam 10 ml Dimethylsulfoxid zugetropft. Die Reaktionsmischung wird anschlie-
flend fiir 15 min bei Raumtemperatur geriihrt, und es werden 0.65 g (3.9 mmol) 2,2-Dimethyl-1-(5-pyrimidi-
nyl)-1-propanon, geldst in 2 ml Tetrahydrofuran zugegeben. Die Reaktionsmischung wird fiir 90 min bei 50
°C geriihrt. Anschlielend wird die Reaktionsmischung unter vermindertem Druck eingeengt und der Riick-
stand mit gesittigter wissriger Natriumchloridlésung sowie Ethylacetat versetzt. Die organische Phase wird
abgetrennt, iiber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und eingeengt. Man erhilt 0.70 g (99%) des gewiinschten
Produktes, welches ohne weitere Aufreinigung umgesetzt wird.

Herstellung von Verbindung Nr. 21 (Verfahren B)
H,C

o HO CH,
JIORAY
Br N//'

Zun 0.34 g (1.9 mmol) 4-Bromphenol gelost in 15 ml N,N-Dimethylformamid werden bei Raumtemperatur
unter Argonatmosphire 78 mg (60%, 1.9 mmol) Natriumhydrid zugegeben und die Reaktionsmischung fiir
1 h bei Raumtemperatur geriihrt. AnschlieBend werden 0.29 g (1.8 mmol) 5-(2-isopropyloxiran-2-yl)Jpyri-
midin zugegeben und die Reaktionsmischung fiir 12 h bei 100 °C geriihrt. Nach dem Abkiihlen auf Raum-
temperatur wird das Losungsmittel unter vermindertem Druck entfemt und der Riickstand mit gesittigter
wiissriger Natriumchloridlésung sowie Ethylacetat versetzt. Die organische Phase wird abgetrennt, iiber Nat-
riumsulfat getrocknet, filtriert und eingeengt. Das Rohprodukt wird anschlieflend sdulenchromatographisch
(Cyclohexan/Essigsiureethylester 1:1) gereinigt. Man erhilt 82 mg (13%) des gewiinschten Produktes.

Herstellung von 5-(2-isopropyloxiran-2-yl)pyrimidin

H,C <N

Unter einer Argonatmosphire werden zu 8.06 g (37 mmol) Trimethylsulfoxoniumiodid und 1.47 g Natri-
umhydrid (60%, 37 mmol) langsam 50 ml Dimethylsulfoxid zugetropft. Die Reaktionsmischung wird an-
schliefend fiir 15 min bei Raumtemperatur geriihrt und es werden 5.00 g (33 mmol) 2-Methyl-1-(5-
pyrimidinyl)-1-propanon, gelést in 10 ml Tetrahydrofuran zugegeben. Die Reaktionsmischung wird fiir 90
min bei 50 °C geriihrt. Anschlieffend wird die Reaktionsmischung unter vermindertem Druck eingeengt
und der Riickstand mit gesittigter wissriger Natriumchloridlosung sowie Ethylacetat versetzt. Die organi-
sche Phase wird abgetrennt, iiber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und eingeengt. Man erhilt 1.36 g
(25%) des gewiinschten Produktes, welches ohne weitere Aufreinigung umgesetzt wird.
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Herstellung von Verbindung Nr. 3 (Verfahren B)

N
™~
HO ,—N =]
| H,C CHs

Zu 0.40 g (1.7 mmol) 4-lodthiophenol geldst in 15 ml N,N-Dimethylformamid werden bei Raumtempera-
tur unter Argonatmosphire 68 mg (60%, 1.7 mmol) Natriumhydrid zugegeben und die Reaktionsmi-
schung fiir 1 h bei RT geriihrt. AnschlieBend werden 0.28 g (1.5 mmol) 1-[[2-(1,]1-dimethylethyl)-2-
oxiranyl]methyl]-1H-1,2,4-triazol (Herstellung siehe DE 3111238) zugegeben und die Reaktionsmischung
fiir 12 h bei 100 °C geriihrt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wird das Lésungsmittel unter ver-
mindertem Druck entfernt und der Riickstand mit gesattigter wéssriger Natriumchloridlsung sowie Ethyl-
acetat versetzt. Die organische Phase wird abgetrennt, iiber Natriumsulfat getrocknet, filtriert und einge-
engt. Das Rohprodukt wird anschlieflend séulenchromatographisch (Cyclohexan/Essigsaureethylester 1:1)
gereinigt. Man erhilt 0.27 g (41%) des gewiinschten Produktes.

Analog den vorangehenden Beispielen sowie entsprechend den allgemeinen Beschreibungen der erfin-
dungsgemiifien Verfahren konnen die in der folgenden Tabelle 1 genannten Verbindungen der Formel (I)

erhalten werden.

Tabelle 1
HO

€7

Nr. X Y Z R Physikalische Daten

'H-NMR (400 MHz, DMSO-d¢): 8 = 1.02 (s,
9H), 3.57 (d, J = 10 Hz, 1H), 3.88 (d, J =10
1 |1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | O | 4-I tBu |Hz, 1H), 4.36 (d, ] = 14 Hz, 1H), 4.56 (d,] =
14 Hz, 1H), 4.66 (s, 1H), 6.71 (m, 2H), 7.56
(m, 2H), 7.84 (s, 1H), 8.34 (s, 1H) ppm.

2 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | S 4-Br tBu

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): § = 0.96 (s,
9H), 3.11-3.21 (m, 2H), 4.384.41 (m, 2H),
3 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | S | 4-I tBu |4.72 (s, 1H), 7.06 (dd, J = 6 Hz, 2 Hz, 2H),
7.58 (dd, ] = 6 Hz, 2 Hz, 2H), 7.89 (s, 1H),
8.42 (s, 1H) ppm.

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | SO | 4-Br tBu

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | SO | 41 | Bu

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | SO, | 4-Br tBu

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | SO, | 4-I tBu

[o I IS B = N IV ) i -

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | CH, | 41 | tBu
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Nr. X Y Z R Physikalische Daten
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 8 = -0.17
. Me. |G 1H), 0.03 (m, 1H), 0.24 (m, 1H), 0.65
9 |1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl | O | 4-Br | 5 |(m, 1H), 1.1, 1H), 3.9 (d, 1H), 40 (d, 1H),
4.48 (dd, 2H), 4.9 (s, 1H), 6.9 (dd, 2H), 7.4
(dd, 2H), 7.9 (s, 1H), 8.4 (s, 1H) ppm.
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 6 = -0.17
I Me. | @, 1H), 0.02 (m, 1H), 0.21 (m, 1H), 0.64
10 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl [ O 4-1 cPr (m, 1H),1.1 (s, 1H), 3.9 (d, 1H), 4.0 (d, 1H),
4.48 (dd, 2H), 4.9 (s, 1H), 6.8 (dd, 2H), 7.6
(dd, 2H), 7.9 (s, 1H), 8.4 (s, 1H) ppm.
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): & = 0.93 (s,
9H), 4.22 (d, J = 10 Hz, 1H), 4.76 (d, ] = 10
11 Pyrimidin-5-yl O | 4Br | tBu [Hz 1H),5.32 (s, 1H), 6.89 (dd, J = 10 Hz, 2
Hz, 2H), 7.39 (dd, J = 10 Hz, 2 Hz, 2H), 8.80
(s, 2H), 9.01 (s, 1H) ppm.
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 5 = 0.91 (s,
9H), 4.20 (d, ] = 10 Hz, 1H), 4.79 (d, J = 10
12 Pyrimidin-5-yl O | 41 tBu |Hz, 1H), 5.50 (s, 1H), 6.77 (dd, ] = 7 Hz, 2
Hz, 2H), 7.55 (dd, ] = 7 Hz, 2 Hz, 2H), 8.80
(s, 2H), 9.03 (s, 1H) ppm.
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 6 = 0.91 (s,
. 9H), 3.47 (d, ] = 12 Hz, 1H), 4.05 (d, ] = 12
13 Pyrimidin-3-yl S | 4Br | Bu Ny "IH), 549 (s, 1H), 7.27 (m, 2H), 7.4 (m,
2H), 8.80 (s, 2H), 9.03 (s, 1H) ppm.
14 Pyrimidin-5-yl S | 41 tBu
15 Pyrimidin-5-y! SO | 4Br | tBu
16 Pyrimidin-5-yl SO | 41 tBu
17 Pyrimidin-5-yl SO, | 4-Br tBu
18 Pyrimidin-5-yl SO, | 41 tBu
19 Pyrimidin-5-yl CH, | 4Br | tBu
20 Pyrimidin-5-yl CH, | 41 tBu
'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): & = 0.70 (d,
J =7 Hz, 3H), 0.93 (d, ] = 7 Hz, 3H), 2.27
o ] . (sept, J = 7 Hz, 1H), 4.11 (d, J = 10 Hz, 1H),
21 Pyrimidin-5-yl O | 4Br | iPr 1436, J=10 Hz, 1H), 5.52 (s, 1H), 6.89
(dd, J = 7 Hz, 2 Hz, 2H), 7.41 (dd, ] = 7 Hz,
2 Hz, 2H), 8.88 (s, 2H), 9.05 (s, 1H) ppm.
'H-NMR (400 MHz, DMSO-d): & = 0.69 (d,
J =7 Hz, 3H), 0.93 (d, ] = 7 Hz, 3H), 2.27
N ] . (sept, J =7 Hz, 1H), 4.10 (d, J = 10 Hz, 1H),
22 Pyrimidin-5-yl 0| 4 Pr 1434 (d, J = 10 Hz, 1H), 5.52 (s, 1H), 6.76
(dd, J = 9 Hz, 3 Hz, 2H), 7.55 (dd, ] = 9 Hz,
3 Hz, 2H), 8.88 (s, 2H), 9.05 (s, 1H) ppm.
'H.NMR (400 MHz, DMSO-dg): 6 = 0.9-
1.25 (m, 4H), 4.35 (s, 1H), 4.41 (dd, J = 10
23 Pyrimidin.5-yl 0 | 4Br | 1.F.cpy |H2 2Hz 1H), 4.54 (dd, J=10 Hz,2 Hz, 1H),

6.90 (dd, J = 7 Hz, 2 Hz, 2H), 7.43 (dd, T = 7
Hz, 2 Hz, 2H), 895 (s, 2H), 9.11 (s, 1H)
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24

Pyridin-3-yl

25

Pyridin-3-yl

26

Pyridin-3-yl

SO

27

Pyridin-3-yl

SO

28

Pyridin-3-yl

SO,

29

Pyridin-3-yl

SO,

30

Pyridin-3-yl

CH,

4-Br

'H-NMR (400 MHz, DMSO-d): & = 0.84 (s,
9H), 1.91-2.00 (m, 2H), 2.45-2.58 (m, 2H),
4.92 (s, 1H), 7.16 (d, J = 8Hz, 2H), 7.37 (bs,
1H), 7.44 (d, J = 8 Hz, 2H), 7.83 (d, 1H),
8.73 (bs, 1H), 8.68 (bs, 1H) ppm

31

Pyridin-3-yl

CH,

32

Pyridin-3-yl

4-Br

1-F-cPr

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): § = 0.75-
1.25 (m, 4H), 4.21 (s, 1H), 441 (dd, J = 10
Hz, 2Hz, 1H), 4.51 (dd, J = 10 Hz, 2 Hz, 1H),
6.90 (d, J =9 Hz, 2H), 7.36 (dd, 1H), 7.42 (d,
J =9 Hz, 2H), 7.96 (dd, 1H), 8.52 (dd, 1H),
8.80 (s, 1H) ppm.

33

Pyrimidin-5-yl

3-Br

1H-NMR (400 MHz, DMSO-d6): § = 0.91
(s, 9H), 4.22 (d, ] = 10 Hz, 1H), 4.86 (d, ] =
10 Hz, 1H), 5.50 (s, 1H), 6.90 (m, 1H), 7.11
(m, 1H), 7.21 (m, 2H), 8.21 (s, 2H), 9.04 (s,
1H) ppm.

34

Pyrimidin-5-yl

1H-NMR (400 MHz, DMSO-d6): 3 = 0.70
(d, ] = 7 Hz, 3H), 0.93 (d, ] = 7 Hz, 3H),
2.26 (m, 1H), 4.12 (d, J = 10 Hz, 1H), 4.37
(d, J = 10 Hz, 1H), 5.51 (s, 1H), 6.92 (m,
1H), 7.04 (m, 1H), 7.30 (m, 2H), 8.88 (s,
2H), 9.06 (s, 1H) ppm.

35

Pyrimidin-5-yl

3-Br

1-F-cPr

'H-NMR (600 MHz, DMSO-d¢): & = 0.82-
1.25 (m, 4H), 4.43 (d, J = 10 Hz, 1H), 4.53
(s, 1H, OH), 4.55 (d, J = 10 Hz, 1H), 6.93
(dd, J =8 Hz, 2 Hz, 1H), 6.90 (dd, J = 7 Hz,
2 Hz, 2H), 7.13-7.22 (m, 3H), 8.96 (s, 2H),
9.11 (s, 1H) ppm.

36

Pyridin-3-yl

3-Br

1-F-cPr

1H-NMR (600 MHz, DMSO-d6): 8§ =
0.80-1.22 (m, 4H), 4.18 (s, 1H), 443 (d,J =
10 Hz, 1H), 4.52 (d, J = 10 Hz, 1H), 6.94
(dd, J = 8 Hz, J = 8 Hz, 2H), 7.13-7.23 (m,
3H), 7.36 (dd, ] = 8 Hz, 4.5 Hz, 1H), 7.96
(d, J =8 Hz, 1H), 8.53 (dd, ] =5 Hz, 1.3
Hz, 1H), 8.80 (s, 1H) ppm.

37

Pyrimidin-5-yl

1-F-cPr

'H-NMR (600 MHz, DMSO-d¢): & = 0.81-
1.26 (m, 4H), 4.40 (s, 1H, OH), 4.41 (d, J
= 8 Hz, 1H), 4.53 (d, J = 8 Hz, 1H), 6.89
(d, J = 9 Hz, 2H), 7.42 (d, ] = 9 Hz, 2H),
8.95 (s, 2H), 9.10 (s, 1H) ppm.
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Physikalische Daten

38

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

3-Br

'H-.NMR (400 MHz, DMSO-dg): § = 1.02
(s, 9H), 3.57 (d, 1H), 3.88 (d, 1H), 4.36 (d,
1H), 4.56 (d, 1H), 4.9 (s, 1H), 6.85 (dd,
1H), 7.05 (brs, 1H), 7.15 (d, 1H), 7.25 (t,
1H), 7.9 (s, 1H), 8.4 (s 1H), ppm.

39

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

3-Br

1-Me-
cPr

'H-NMR (400 MHz, DMSO-de): & = -0.2
bis -0.14 (m, 1H), 0.01-0.04 (m, 1H), 0.22-
0.25 (m, 1H), 0.6-0.65 (m, 1H) 1.1 (s, 3H),
3.9 (d, 1H), 4.1 (d, 1H), 4.45 (ABq, 2H), 4.9
(s, 1H), 6.95 (dd, 1H), 7.0-7.2(m, 2H), 7.25
(t, 1H), 7.9 (s, 1H) 8.4 (s, 1H) ppm.

40

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

31

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 6 = 1.02
(s, 9H), 3.55 (d, 1H), 3.9 (d, 1H), 44 (d,
1H), 4.6 (d, 1H), 4.8 (brs, 1H), 6.9 (dd, 1H),
7.1 (t, 1H), 7.2 (brs, 1H), 7.3 (d, 1H), 7.9 (s,
1H), 8.4 (s 1H), ppm.

41

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

1-Me-
cPr

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): § = -0.2
bis -0.14 (m, 1H), 0.01-0.04 (m, 1H), 0.22-
0.25 (m, 1H), 0.6-0.65 (m, 1H) 1.1 (s, 3H),
3.9 (d, 1H), 4.05 (d, 1H), 4.45 (ABq, 2H),
49 (s, 1H), 7.0 (dd, 1H), 7.1(t, 1H), 7.25-
7.35 (m, 2H), 7.9 (s, 1H) 8.4 (s, 1H) ppm.

42

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

2-Br

1-Me-
cPr

'H-NMR (400 MHz, DMSO-d¢): § = -0.2
bis -0.14 (m, 1H), 0.01-0.04 (m, 1H),
0.290.35 (m, 1H), 0.68-0.75 (m, 1H) 1.2 (s,
3H), 3.95 (d, 1H), 4.05 (d, 1H), 4.55 (ABq,
2H), 6.9 (t, 1H), 7.1 (d, 1H), 7.35 (t, 1H),7.6
(d, 1H), 7.9 (s, 1H) 8.4 (s, 1H) ppm.

43

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

2-1

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): § = 1.1 (s,
9H), 3.5 (d, 1H), 4.0 (d, 1H), 4.45 (d, 1H),
4.75 (d, 1H), 4.8 (brs, 1H), 6.8 (t, 1H), 6.9
(d, 1H), 7.45 (t, 1H), 7.8 (d, 1H), 7.95 (s,
1H), 8.35 (s 1H), ppm.

44

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

2-1

1-Me-

cPr

'H-NMR (400 MHz, DMSO-d¢): § =-0.2
bis -0.14 (m, 1H), 0.01-0.04 (m, 1H), 0.29-
0.32 (m, 1H), 0.71-0.75 (m, 1H) 1.2 (s, 3H),
3.95 (d, 1H), 4.05 (d, 1H), 4.55 (d, 1H),
4.65 (d, 1H),4.9 (s, 1H), 6.7-6.9 (m, 1H),
7.0 (d, 1H),7.3-7.4 (m, 1H), 7.8 (d, 1H) 7.9
(s 1H), 8.4 (s, 1H) ppm.

45

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

2-Br

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): = 1.1 (s,
9H), 3.5 (d, 1H), 3.95 (d, 1H), 445 (d, 1H),
4.65 (d, 1H), 4.8 (s, 1H), 6.9 (t, 1H), 6.95
(d, 1H), 7.3 (t, 1H), 7.6 (d, 1H), 7.85 (s,
1H), 8.4 (s 1H), ppm.

46

1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl

3-Br

'H-NMR (400 MHz, DMSO-dy): 6 = 0.95
(s, 9H), 4.4 (ABq, 2H), 4.95 (brs, 1H), 7.2-
7.35 (m, 3H), 7.5 (brs, 1H), 7.95 (s, 1H), 8.5
(s 1H), ppm. Eine CH,-Gruppe liegt bei 3.3
ppm unter dem DMSO Peak..
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Nr. X Y Z R Physikalische Daten

47 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl S 2-Br tBu '"H-.NMR (400 MHz, DMSO-dg): 6 =1.0 (s,
9H), 4.45 (ABq, 2H), 5.0 (brs, 1H), 7.1 (t,
1H), 7.25-7.35 (m, 2H), 7.6 (d, 1H), 7.9 (s
1H), 8.5 (s 1H), ppm. Eine CH,-Gruppe
liegt bei 3.3 ppm unter dem DMSO Peak..

48 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl S 3-Br 1-Me- | 'TH.NMR (400 MHz, DMSO-dy): § = -0.2
cPr bis -0.16 (m, 1H), 0.01-0.05 (m, 1H), 0.15-
0.18 (m, 1H), 0.71-0.75 (m, 1H) 1.1 (s, 3H),
3.2(d, 1H), 3.45 (d, 1H), 4.45 (ABgq, 2H),
49 (s, 1H), 7.25 (dd, 1H), 7.3-7.4 (m, 2H),
7.5 (s, 1H) 7.95 (s 1H), 8.4 (s, 1H) ppm.

49 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl S 2-Br 1-Me- | 'H.NMR (400 MHz, DMSO-dg): §=-0.2
cPr bis -0.16 (m, 1H), 0.01-0.05 (m, 1H), 0.15-
0.18 (m, 1H), 0.73-0.8 (m, 1H) 1.1 (s, 3H),
3.15(d, 1H), 3.4 (d, 1H), 4.4 (ABq, 2H), 5.0
(s, 1H), 7.0-7.15 (m, 1H), 7.3-7.4 (m, 2H),
7.6 (d, 1H) 7.95 (s 1H), 8.45 (s, 1H) ppm.

50 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl S 2-Br | 1-Cl-cPr | 'q{.NMR (400 MHz, DMSO-dg): & = 0.60-
0.7 (m, 2H), 0.85-0.92 (m, 1H), 1.2-1.35
(m, 1H) 3.35 (d, 1H), 3.6 (d, 1H), 4.60
(ABgq, 2H), 5.7 (s, 1H), 7.0-7.17 (m, 1H),
7.3-7.41 (m, 2H), 7.6 (d, 1H) 7.95 (s 1H),
8.45 (s, 1H) ppm.

51 | 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl [ S 3-Br | 1-ClcPr | 'H.NMR (400 MHz, DMSO-ds): & = 0.60-
0.7 (m, 2H), 0.83-0.91 (m, 1H), 1.2-1.33
(m, 1H) 3.39 (d, 1H), 3.65 (d, 1H), 4.55
(ABq, 2H), 5.65 (s, 1H), 7.25 (t, 1H), 7.33-
743 (m, 2H), 7.55 (s, 1H) 8.0 (s 1H), 8.4 (s,
1H) ppm.

Anwendungsbeispiele

Beispiel A: Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N, N - Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit den
angegebenen Mengen Ldsungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die ge-
wiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Gurkenpflanzen mit
der Wirkstoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung werden die
Pflanzen mit einer Sporensuspension von Sphaerotheca fuliginea inokuliert. AnschlieBend werden die Pflan-
zen in einem Gewichshaus bei 70 % relativer Luftfeuchtigkeit und einer Temperatur von 23°C aufgestellt. 7
Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen
der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.
In diesem Test zeigen die erfindungsgemifien Verbindungen 1, 2, 3,4, 9, 10, 11, 12, 13, 21, 22, 23, 30, 32,
33, 35, 36, und 37 bei einer Konzentration an Wirkstoff von 500ppm einen Wirkungsgrad von 70% oder
mehr.
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Beispiel B: Leptosphaeria nodorum - Test (Weizen) / protektiv

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N, N - Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Weizenpflanzen
mit der Wirkstoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung werden die
Pflanzen mit einer wissrigen Sporensuspension von Leptosphaeria nodorum inokuliert und verbleiben
dann 48h bei 100% relativer Luftfeuchte und 22°C. Anschliefend werden die Pflanzen in einem Ge-
wichshaus bei 90 % relativer Luftfeuchtigkeit und einer Temperatur von 22°C aufgestellt. 7-9 Tage nach
der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen der Kon-
trolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.

In diesem Test zeigen die erfindungsgemifen Verbindungen 1, 2, 3, 10, 11, 12, 13, 21, 22, 23, 30, 32, 33, 35,
36 und 37 bei einer Konzentration an Wirkstoff von 500 ppm einen Wirkungsgrad von 70 % oder mehr.

Beispiel C: Alternaria-Test (Tomate) / protektiv

Losungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton
24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirk-
stoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages wer-
den die Pflanzen mit einer wissrigen Sporensuspension von Alternaria solani inokuliert. Die Pflanzen
werden dann in einer Inkubationskabine bei ca. 20°C und 100% relativer Luftfeuchtigkeit aufgestellt. 3
Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen
der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.

Ergebnisse: Alternaria-Test (Tomate) / protektiv

Aufwandmenge an Wirkungsgrad

Wirkstoffe Wirkstoff in ppm in %
Bekannt aus EP-A 0 040 345, Beispiel I-1:
VA
HO N
\=N 100 45

0]
cl H,C CH,
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. Aufwandmenge an Wirkungsgrad
Wirkstoffe Wirkstoff in ppm in %
Bekannt aus EP-A 0 028 755, Beispiel 1:
HG ch,
HO
o CH, 100 75
IO
P’
Cl N)
ErfindungsgemiB, Beispiel 1:
N
HO ,—N f|
0 \=N 100 94
IO
| H,C CH;,
Erfindungsgemif, Beispiel 11:
HG ch,
HO
o CH, 100 99
IO
-
Br N)

Ferner zeigen in diesem Test bei einer Konzentration an Wirkstoff von 100 ppm die weiteren erfindungs-
gemifBen Verbindungen 2, 3, 10, 9, 23, 22, 12, 33, und 37 einen Wirkungsgrad von 70 % oder mehr.

Beispiel D: Pyrenophora teres -Test (Gerste) / protektiv

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N,N-Dimethylacetamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespriiht man junge Pflanzen mit der
Wirkstoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die
Pflanzen mit einer Sporensuspension von Pyrenophora teres bespriiht. Die Pflanzen verbleiben 48 Stun-
den bei 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer Inkubationskabine. Die Pflanzen werden in ei-
nem Gewichshaus bei einer Temperatur von ca. 20°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit von ca. 80 %
aufgestellt. 8 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der
demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein Befall beo-
bachtet wird.
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Ergebnisse: Pyrenophora teres -Test (Gerste) / protektiv
. Aufwandmenge an Wirkungsgrad
Wirkstoffe Wirkstoff in ppm in%
Bekannt aus EP-A 0 40 345, Beispiel I-1:
N
HO ,—N fl
0 \=N 1000 57
Joge
Ci H,C CH,
Bekannt aus EP-A 0 028 755, Beispiel 1:
H,C CH,
HO
o CH, 500 93
JCRA S
=
Cl N/l
Erfindungsgemif, Beispiel 1:
N
HO ,—N j
o \=N 1000 86
Jo g
| H,C CHs
Erfindungsgemil, Beispiel 11:
HO
o CH, 500 100
JIORA
=
Br N)

Beispiel E: Venturia - Test (Apfel) / protektiv

Losungsmittel : 24,5 Gewichtsteile Aceton

24,5 -Gewichtsteile Dimethylacetamid
Emulgator : 1 Gewichtsteil Alkyl-Aryl-Polyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirk-
stoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages wer-
den die Pflanzen mit einer wissrigen Konidiensuspension des Apfelschorferregers Venturia inaequalis i-
nokuliert und verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 100% relativer Luftfeuchtigkeit in einer Inkubati-
onskabine. Die Pflanzen werden dann im Gewichshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit
von ca. 90 % aufgestellt. 10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein
Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet,

dass kein Befall beobachtet wird.
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In diesem Test zeigen die folgenden erfindungsgemiBen Verbindungen 1, 2, 3, 9, 10, 11, 12,22, 23 und 37
bei einer Konzentration an Wirkstoff von 100 ppm einen Wirkungsgrad von 70 % oder mehr.

Beispiel F: Blumeria graminis -Test (Gerste) / protektiv

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N,N-Dimethylacetamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespriiht man junge Pflanzen mit der
Wirkstoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die
Pflanzen mit Sporen von Blumeria graminis f.sp. hordei bestdubt. Die Pflanzen werden in einem Ge-
wichshaus bei einer Temperatur von ca. 18°C und einer relativen Luftfeuchtigkeit von ca. 80 % aufge-
stellt, um die Entwicklung von Mehltaupusteln zu begiinstigen. 7 Tage nach der Inokulation erfolgt die
Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein
Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird.

In diesem Test zeigten folgende erfindungsgemifien Verbindungen 1, 2, 3, 9, 10, 11, 12, 22 und 33 bei ei-
ner Konzentration an Wirkstoff von 500 ppm einen Wirkungsgrad von 70% oder mehr.

Beispiel G : Puccinia triticina -Test (Weizen) / protektiv

Losungsmittel: 49 Gewichtsteile N,N-Dimethylacetamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit
den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die
gewiinschte Konzentration. Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespriiht man junge Pflanzen mit der
Wirkstoffzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die
Pflanzen mit Sporen mit einer Sporensuspension von Puccinia triticina bespriiht. Die Pflanzen verbleiben
48 Stunden bei 20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer Inkubationskabine. Die Pflanzen wer-
den in einem Gewichshaus bei einer Temperatur von ca. 20°C und einer relativen Lufifeuchtigkeit von ca.
80 % aufgestellt. 8 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungs-
grad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wihrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein
Befall beobachtet wird.

In diesem Test zeigten folgende erfindungsgemiBen Verbindungen 1, 2, 3, 9, 10, 11, 12 und 22 bei einer
Konzentration an Wirkstoff von 1000 ppm einen Wirkungsgrad von 70% oder mehr.

Beispiel H: Produktion von Fumonisin FB1 durch Fusarium proliferatum

Die Verbindungen wurden in Mikrotiter-Platten in einem Fumonisin induzierenden Fliissig-Medium (0.5 g
Malzextrakt, 1 g Hefeextrakt, 1 g Bactopeptone, 20 g Fruktose, 1 g KH,PO,, 0.3 g MgSO,x 7TH;0, 0.3 g
KCl, 0.05 g ZnSO,4 x 7 H,O und 0.01 g CuSO,x 5 H,O pro Liter) mit DMSO (0,5 %) getestet. Die Inokula-

tion erfolgte mit einer konzentrierten Sporen-Suspension von Fusarium proliferatum bei einer Endkonzentra-
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tion von 2000 Sporen/ml. Die Platte wurde bei hoher Luftfeuchtigkeit 5 Tage lang bei 20 °C inkubiert. Zu
Beginn und nach 5 Tagen wurde eine OD-Messung bei OD620 (mehrfache Messung: 3 x 3 Messungen pro
Loch) zur Berechnung der Wachstumshemmung vorgenommen. Nach 5 Tagen wurde eine Probe des fliissi-
gen Mediums entnommen und 1:1000 in 50%igem Acetonitril verdiinnt. Die Konzentration von FB1 der
verdiinnten Proben wurden mittels HPLC-MS/MS analysiert und die Messwerte zur Berechnung der Hem-
mung der Fumonisin FB1 Produktion im Vergleich zu einer wirkstofffreien Kontrolle genutzt.

HPLC-MS/MS wurde mit den folgenden Parametern durchgefiihrt:
Tonisierungs-Art: ESI positive

Ionenspray Spannung: 5500V

Spraygas-Temperatur: 500°C

Dekluster-Potential: 114 V

Kollisions-Energie: 51eV

Kollisions-Gas: N,

NMR Spur: 722,3 > 352,3; dwell time 100 ms

HPLC Siule: Waters Atlantis T3 (trifunktionelle C18 Bindung, verschlossen)
Partikelgrofe: 3pm

SdulenmaBe: 50 x 2 mm

Temperatur: 40°C

Losungsmittel A: Wasser+0.1% HCOOH (v/v)

Losungsmittel B: Acetonitril+0.1% HCOOH (v/v)

Durchflus 400 pL/Minute
Injektionsvolumen: 5 pL.

Gradient:

Time [min] A% B%
0 90 10
2 5 95
4 5 95
4.1 90 10
9 90 10

Beispiele fiir die Hemmung von Fumonisin FB1 Produktion
Die Beispiele Nr. 1, 3,9, 10, 11, 12, 13, 21, 22, 23 und 32 zeigten eine Aktivitéit > 80 % bei der Hemmung

von Fumonisin FB1 Produktion bei einer Konzentration von 50 pM. Die Hemmung des Wachstums von

Fusarium proliferatum der genannten Beispiele variierte von 36 bis 100 % bei 50 uM.

Beispiel I: Produktion von DON/Acetyl-DON durch Fusarium graminearum

Die Verbindungen wurden in Mikrotiter-Platten in einem DON induzierenden Fliissig-Medium (1 g
(NH,),HPO,, 0.2 g MgSO, x 7 H,0, 3 g KH,PO,, 10 g Glycerin, 5 g NaCl und 40 g Saccharose pro Liter)
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und DMSO (0,5 %) getestet. Die Inokulation erfolgte mit einer konzentrierten Sporen-Suspension von Fu-
sarium graminearum bei einer Endkonzentration von 2000 Sporen/ml. Die Platte wurde bei hoher Luft-
feuchtigkeit 7 Tage lang bei 28 °C inkubiert. Zu Beginn und nach 3 Tagen wurde eine OD-Messung bei
0OD620 (mehrfache Messung: 3 x 3 Messungen pro Loch) zur Berechnung der Wachstumshemmung vor-
genommen. Nach 7 Tagen wurden 1 Volumen einer 84/16 Acetonitril/Wasser-Mischung hinzugefiigt und
aus jedem Loch wurde anschliefend eine Probe des fliissigen Mediums entnommen und 1:100 in
10%igem Acetonitril verdiinnt. Die Anteile von DON und Acetyl-DON der Proben wurden mittels HPL.C-
MS/MS analysiert und die Messwerte wurden zur Berechnung der Hemmung der DON/AcDON Produkti-

on im Vergleich zu einer wirkstofffreien Kontrolle genutzt.

Die HPL.C-MS/MS-Messungen wurden mit folgenden Parametern durchgefiihrt:
Ionisierungs-Art: ESI negativ

Ionen-Spray Spannung: — 4500 V

Spraygas-Temperatur: 500°C

Dekluster-Potential: — 40 V

Kollisions-Energie: — 22eV

Kollisions-Gas: N,

NMR Spur: 355,0 > 264,9

HPLC Séule: Waters Atlantis T3 (trifunktionelle C18 Bindung, verschlossen)
Partikelgréfie: 3um

SdulenmalBe: 50 x 2 mm

Temperatur: 40°C

Losungsmittel A: Wasser/2.5mM NH,OAc + 0.05 % CH;COOH (v/v)
Losungsmittel B: Methanol/2.5mM NH,OAc + 0.05 % CH;COOH (v/v)
Durchfluss: 400 pL/Minute

Injektionsvolumen: 11 pL

Gradient:

Time [min] A% B%
0 100 0
0.75 100 0
1.5 5 95
4 5 95
5 100 0
10 100 0

Beispiele fiir DON-Hemmung
Die Beispiele Nr. 1, 3, 9, 10, 11, 12, 21, 22 und 32 zeigten eine Aktivitit > 80 % bei der Hemmung von
DON/AcDON Produktion bei 50 uM. Die Hemmung des Wachstums von Fusarium graminearum der ge-

nannten Beispiele variierte von 34 bis 99 % bei 50 pM.
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Beispiel J: Produktion von Aflatoxinen durch Aspergillus parasiticus

Die Verbindungen wurden in Mikrotiter-Platten (schwarze 96-Loch Platten mit flachem und transparentem
Boden) in einem Aflatoxin induzierenden Fliissigmedium (20 g Saccharose, 4 g Hefeextrakt, 1 g KH,PO,
und 0.5 g MgSO, x 7 H,O pro Liter) versetzt mit 20 mM Cavasol (Hydroxypropyl-beta-cyclodextrin) und 1
% DMSO getestet. Die Inokulation erfolgte mit einer konzentrierten Sporensuspension von Aspergillus pa-
rasiticus bei einer Endkonzentration von 1000 Sporen/ml. Die Platte wurde bei hoher Luftfeuchtigkeit 7 Ta-
ge bei 20 °C inkubiert. Nach 7 Tagen wurde eine OD-Messung bei OD620 (mehrfache Messung: 4 x 4 Mes-
sungen pro Loch) zur Berechnung der Wachstumshemmung vorgenommen. Zur gleichen Zeit wurde iiber
den Boden der Platte eine Fluoreszenzmessung mit Emzgonm und Exgzenm (mehrfache Messung: 3 x 3 Mes-
sungen pro Loch) zur Berechnung der Hemmung der Aflatoxin Produktion im Vergleich zu einer wirkstoff-

freien Kontrolle vorgenommen.

Beispiele fiir Hemmung der Aflatoxin Produktion
Die Beispiele Nr. 11 und 32 zeigten bei 50 pM eine Aktivitit >80% der Hemmung der Aflatoxin Produk-

tion. Die Wachstumshemmung von Aspergillus parasiticus bei 50 pM durch diese Beispiele variierte im
Bereich von 43 bis 69 %.

Beispiel K: Phytoregulatorische Wirkung im Vor- und Nachauflauf

Phytoregulatorische Wirkung im Vorauflauf

Samen von mono- bzw. dikotylen Kulturpflanzen werden in Holzfasertépfen in sandiger Lehmerde ausge-
legt und mit Erde abgedeckt. Die in Form von benetzbaren Pulvern (WP) formulierten Testverbindungen
werden dann als wissrige Suspension mit einer Wasseraufwandmenge von umgerechnet 600 L/ha unter
Zusatz von 0,2 % Netzmittel in unterschiedlichen Dosierungen auf die Oberfliche der Abdeckerde appli-
ziert. Nach der Behandlung werden die Topfe im Gewichshaus aufgestellt und unter guten Wachstumsbe-
dingungen fiir die Testpflanzen gehalten. Die visuelle Bonitur der Wuchsdepression an den Versuchs-
pflanzen erfolgt nach einer Versuchszeit von ca. 3 Wochen im Vergleich zu unbehandelten Kontrollen
(phytoregulatorische Wirkung in Prozent: 100 % Wirkung = Pflanzen sind maximal im Wuchs gehemmt,
0% Wirkung = Pflanzenwachstum gleich unbehandelter Kontrolle.)

Phytoregulatorische Wirkung im Nachauflauf

Samen von mono- bzw. dikotylen Kulturpflanzen werden in Holzfasertopfen in sandigem Lehmboden
ausgelegt, mit Erde abgedeckt und im Gewichshaus unter guten Wachstumsbedingungen angezogen. 2-3
Wochen nach der Aussaat werden die Versuchspflanzen im Einblattstadium behandelt. Die als Spritzpul-
ver (WP) formulierten Testverbindungen werden in verschiedenen Dosierungen mit einer Wasserauf-
wandmenge von umgerechnet 600 L/ha unter Zusatz von 0,2 % Netzmittel auf die griinen Pflanzenteile
gespriiht. Nach ca. 3 Wochen Standzeit der Versuchspflanzen im Gewichshaus unter optimalen Wachs-
tumsbedingungen wird die Wirkung der Priparate visuell im Vergleich zu unbehandelten Kontrollen boni-



WO 2011/003527

51

PCT/EP2010/003908

tiert (Phytoregulatorische Wirkung in Prozent: 100% Wirkung = Pflanzen sind maximal im Wuchs ge-
hemmt, 0% Wirkung = Pflanzenwachstum gleich unbehandelter Kontrolle.)

Ergebnisse: Phytore

latorische Wirkung im Vor- und Nachauflauf

Witkstoffe Nachauflauf Wuchshemmung der Nutz- bzw.
Dosierung [g a.i./ha] Schadpflanzen in %
SETVI | TRZAS |BRSNW
Bekannt aus EP-A 0 028 755, Beispiel 1:
HG ch,
HO CH
1) 3 80 50 50 60
JSORA®
P’
Cl N)
Erfindungsgemif, Beispiel 11:
HG ch,
HO CH
0 3 80 70 70 60
JORA®)
-
Br N)

SETVI = Setaria viridis (Griine Borstenhirse), TRZAS = Triticum aestivum (Weichweizen), BRSNW =

Brassica napus (Raps).
Wirkstoffe Vorauflauf Wuchshemmung der Nutz- bzw.
Dosierung [g a.i./ha] Schadpflanzen in %
ORYSA BRSNW
Bekannt aus EP-A 0 028 755, Beispiel 1:
HG ch,
HO
o & 80 40 70
SO G
-
Cl NJ
Erfindungsgemif, Beispiel 11:
H,C CH,
HO
o o 80 60 80
JORA®
=
Br N)

BRSNW = Brassica napus (Raps), ORYSA = Oryza sativa (Reis).
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Patentanspriiche
1. Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I)
HO x
Y
\)<R
z~©/ 0

in welcher

X fiir 5-Pyrimidinyl, 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 3-Pyridinyl, 1H-1,3-Imidazol-1ylmethyl
oder 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol-3-thion-1-ylmethyl steht,

Y fiir O, S, SO, SO, oder CH;, steht,

VA fiir Brom oder Iod steht,

R fiir tert-Butyl, Isopropyl, 1-Halogencyclopropyl, 1-(C,-C,;-Alkyl)cyclopropyl, 1-(C,-Cs-
Alkoxy)cyclopropyl sowie 1-(C,-C4-Alkylthio)cyclopropyl steht,

sowie deren agrochemisch wirksamen Salze,

wobei die Verbindungen

1-(4-Bromphenoxy)-3,3-dimethyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenylthio)-3,3-dimethyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenylthio)-3-methyl-2-(pyridin-3-yl)butan-2-0l

2-(4-Bromphenoxy)-1-(1-chlorcyclopropyl)-1-(pyridin-3-yl)ethanol

1-(4-Bromphenoxy)-3,3-dimethyl-2-(1H-1,2,4-triazol-1-ylmethyl)butan-2-ol

1-(4-Bromphenyl)-4,4-dimethyl-3-(1H-1,2 4-triazol-1 -ylmethyl)pentan-3-ol

4-(4-Bromphenyl)-2-(1-methylcyclopropyl)-1-(1H-1,2 4-triazol-1-yl)butan-2-ol

4-(4-Bromphenyl)-2-(1-chlorcyclopropyl)-1-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)butan-2-ol

ausgenommen sind.

Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I) gemif Anspruch 1, in welcher

X fiir 5-Pyrimidinyl, 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 3-Pyridinyl oder 2,4-Dihydro-3H-1,2,4-
triazol-3-thion-1-ylmethyl steht,

Y fiir O, S oder CH, steht,

fiir Brom oder Iod, welche in 4-Position stehen, steht,

N

R fiir tert-Butyl, Isopropyl, 1-Chlorcyclopropyl, 1-Methylcyclopropyl, 1-Methoxycyclo-
propyl sowie 1-Methylthiocyclopropyl steht.

Verbindungen der Formel (I-a)

Y N
z | X //I (I-a)

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 oder 2 angegebenen Bedeutungen haben.



WO 2011/003527 PCT/EP2010/003908
53

4. Verbindungen der Formel (I-c)

HO NN
K=
7_@/ (1<)

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 oder 2 angegebenen Bedeutungen haben.

5. Verbindungen der Formel (I-¢)
N N
Sab San
Y Y .
R )—NH —_— R >—N
Z@ s z HS (Ie)

in welcher Y, Z und R die n Anspruch 1 oder 2 angegebenen Bedeutungen haben.

6. Verfahren zur Bekdmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch gekennzeichnet, dass

man Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I) gemi Anspruch 1 oder 2, auf die pflan-

zenpathogenen Schadpilze und/oder deren Lebensraum ausbringt.

10 7. Mittel zur Bekdmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, gekennzeichnet durch einen Gehalt

an mindestens einem von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I) gemi Anspruch 1

oder 2, neben Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen.

8. Verwendung von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I), gemif Anspruch 1 oder 2

zur Bekdmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen.

15 9 Verfahren zur Herstellung von Mitteln zur Bekdmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen,
dadurch gekennzeichnet, dass man Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivate der Formel (I) gemi3 An-

spruch 1 oder 2 mit Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen vermischt.

10. Verfahren zum Herstellen von Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I) gemidf3 An-

spruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, dass man

20 A) fiir den Fall, dass X' fiir 1-H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl oder 1H-1,3-Imidazol-1-ylmethyl

steht,

Oxiran-Derivate der Formel (II)

(o]
Z{D/Y\)ZR i)

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
25 mit 1,2,4-Triazol oder 1,3-Imidazol der Formel (III)
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(Q,J/A (I

in welcher A fiir CH oder N steht,

in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt; oder

B) fiir den Fall, dass X? fiir 1H-1,2,4-Triazol-1-ylmethyl, 1H-1,3-Imidazol-1-ylmethyl, 5-
5 Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl steht,
Oxiran-Derivate der Formel (IV)
o av)
R ™
in welcher R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat,

mit einem (Thio)phenol der Formel (V)
Y

z ™)

10
in welcher Y und Z die n Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben haben,

in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt; oder

© fiir den Fall, dass X® fiir 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl steht,
Phenyl(oxy/thio)ketone der Formel (VI)
0

z~©/ Y\/U\R (VD

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,

15

mit einem Halogenid der Formel (VII)
Hal—X® V)
in welcher Hal fiir Halogen steht,
20 in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart einer alkalimetall-organischen

Verbindung umsetzt; oder

D) fiir den Fall, dass X* fiir 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl steht,
in einem ersten Schritt Bromide der Formel (VIII)
O

Br\)j\ X (VIID)
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11.

12.

55

mit einem (Thio)phenol der Formel (V)
Y

z %

in welcher Y und Z die n Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt, und die so erhaltenen Phenyl(oxy/thio)-
ketone der Formel (IX)

Y
9

in welcher Y und Z die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,

in einem zweiten Schritt mit Organometallverbindungen der Formel (X)

R—M X)

in welcher R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat und M fiir Metall steht,

in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart einer alkalimetall-organischen

Verbindung umsetzt; oder

(E) Phenyl(oxy/thio)alkanol-Derivaten der Formel (I-c)

(I-c)

HO /N
£ X
Z

in welcher Y, Z und R die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit Schwefel umsetzt.

Oxiran-Derivate der Formel (II)

o)
z-©/Y\)ZR D

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, wobei die Verbin-
dung 2-[2-(4-bromophenyl)ethyl]-2-(1-methylcyclopropyl)oxiran ausgenommen ist.

Oxiran-Derivate der Formel (IV-a)

Rako/f;} (IV-a)

in welcher

R? fiir Isopropyl, 1-Halogencyclopropyl, 1-(C,-C,-Alkyl)cyclopropyl, 1-(C;-Cs-Alkoxy)-
cyclopropyl sowie 1-(C,-C4-Alkylthio)cyclopropyl steht,

A fiir CH oder N steht.



WO 2011/003527 PCT/EP2010/003908

56
13. Oxiran-Derivate der Formel (IV-b)
0
A
i g ) (IV-b)

in welcher

R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat und
5 A fiir CH oder N steht,

wobei R nicht fiir terz-Butyl steht, wenn A fiir CH steht.

14. Phenyl(oxy/thio)ketone der Formel (VI),

T -

in welcher Y, Z und R die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
10 wobei Y nicht fiir O oder CH, steht, wenn Z fiir Brom steht.

15. Phenyl(oxy/thio)ketone der Formel (IX)

Y\)J\ x*
z@ (IX)

in welcher X* fiir 5-Pyrimidinyl oder 3-Pyridinyl steht und Y und Z die in Anspruch 1 angegebe-
nen Bedeutungen haben,
15 wobei Z nicht fiir Brom steht, wenn X* fiir 3-Pyridinyl steht.
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10. Claim 15

Relating to phenyl(oxy/thio)ketones of formula (IX).
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AU 1892988 A 12-01-1989
BR 8803485 A 31-01-1989
DE 3813874 Al 19-01-1989
DK 383788 A 26-10-1988
ES 2036622 T3 01-06-1993
GR 3002539 T3 25-01-1993
HU 47391 A2 28-03-1989
JP 1246267 A 02-10-1989
JP 2749589 B2 13-05-1998
NZ 225321 A 26-10-1990
us 4925482 A 15-05-1990
us 4983208 A 08-01-1991
us 5079374 A 07-01-1992
EP 0297383 A 04-01-1989 AR 246122 Al 30-03-1994
AU 604551 B2 20-12-1990
AU . 1862088 A 05-01-1989
BR 8803272 A 31-01-1989
DE 3813129 Al 12-01-1989
DK 361288 A 02-01-1989
ES 2036238 T3 16-05-1993
GR 3000964 T3 10-12-1991
HU 47255 A2 28-02-1989
IL 86889 A 15-03-1993
JP 1026562 A 27-01-1989
JP 2825498 B2 18-11-1998
NZ 225195 A 28-05-1990
us 4938791 A 03-07-1990
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Information on patent family members

International application No

PCT/EP2010/003908
Patent document Publication Patent family Publication

cited in search report date member(s) date

DE 3905317 Al 23-08-1990  NONE

EP 0084834 A 03-08-1983 AU 555822 B2 09-10-1986
AU 1003583 A 04-08-1983
BR 8300367 A 25-10-1983
CA 1199923 Al 28-01-1986
CS 236870 B2 15-05-1985
DD 208752 A5 11-04-1984
DE 3202601 Al 04-08-1983
DK 30783 A 28-07-1983
ES 8400100 Al 01-01-1984
GR 77144 Al 07-09-1984
HU 189639 B 28-07-1986
IL 67742 A 30-10-1987
JP 1766881 C 11-06-1993
JP 4051549 B 19-08-1992
JP 58128378 A 30-07-1983
NZ 203085 A 13-09-1985
PL 240299 Al 26-09-1983
PT 76101 A 01-02-1983
TR 22193 A 15-09-1986
us 4904296 A 27-02-1990
us 4960456 A 02-10-1990
(TN 4734126 A 29-03-1988
us 4797499 A 10-01-1989
ZA 8300495 A 26-10-1983

EP 1283209 A 12-02-2003 AU 5878001 A 26-11-2001
CA 2409821 Al 18-11-2002
CN 1429224 A 09-07-2003
HU 0302473 A2 28-11-2003
Wo 0187878 Al 22-11-2001
MX  PA02011353 A 01-07-2005
NO 20025475 A 15-01-2003
US 2003130340 Al 10-07-2003
ZA 200210202 A 17-03-2004
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

Internationales Aktenzeichen

PCT/EP2010/003908

A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTAND

) ES
INV. C07D239/26 C07D213/30 C07D213/32 C07D213/34 C07D249/08
AO1N43/40 A01N43/54 AOIN43/653

Nach der Internationalen Patentklassifikation (IPC) oder nach der nationalen Klassifikation und der IPC

B. RECHERCHIERTE GEBIETE

Recherchierter Mindestpriifstoff (Klassifikationssystem und Klassifikationssymbole )

CO7D AOIN

Recherchierte, aber nicht zum Mindestpriifstoff gehdrende Verdffentlichungen, soweit diese unter die recherchierten Gebiete fallen

Wihrend der internationalen Recherche konsultierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evtl. verwendete Suchbegriffe)

EPO-Internal, WPI Data, BEILSTEIN Data, CHEM ABS Data

C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie* | Bezeichnung der Veréffentlichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile Betr. Anspruch Nr.

X EP 0 001 399 A (BAYER AG [DE]) 1-3,6-10
18. April 1979 (1979-04-18)
in der Anmeldung erwahnt

Y Zusammenfassung; Anspriche; Beispiele; 1-3,6~-10
Herstellbeispiel Nr. 5.

X EP 0 131 867 A (BAYER AG [DE]) 1-3,6-10
23. Januar 1985 (1985-01-23)

Y Zusammenfassung; Anspriiche; Beispiele. 1-3,6-10

X EP 0 028 755 A (BAYER AG [DE]) 1-3

20. Mai 1981 (1981-05-20)

in der Anmeldung erwahnt
Zusammenfassung; Anspriiche; Seite 3,
Zeilen 2-4; Beispiele.

-/

m Weitere Verdffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu emnehmenm Siehe Anhang Patentfamilie

* Besondere Kategorien von angegebenen Verdffentlichungen "T" Spétege Verbffentlichung, die q%ch dem interationalen Anmeldedatum
"A" Verdffentlichung, die den allgemeinen Stand der Technik definier, oder dem Prioritatsdatum verdffentlicht worden ist und mit der

aber nicht als Besonders bgdeutsam anzusehen ist Anmeldung nicht kollidiert, sondern nur zum Verstandnis des der

N i . ) Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden

"E" alteres Dokument, das jedoch erst am oder nach dem intemationalen Theorie angegeben ist

Anmeldedatum verdffentlicht worden ist X" Verdffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung
*L* Verdffentlichung, die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifelhaft er— kann allein autgrund dieser Veréffentlichung nicht als neu oder auf

scheinen zu lassen, oder durch die das Verdffentlichungsdatum einer 4 erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet werden

anderen im Recherchenbericht genannten Verdffentlichung belegt werden «y« yiaratientiichung von besonderer Bedeutung: die beanspruchte Erfindun

soll ader die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie kann nicht als guf erfinderischer Tatigkeit t?éruhend betF:achtet 9
. ausgefiihrt) . ) o werden, wenn die Veréffentlichung mit einer oder mehreren anderen
0" Verbdffentiichung, die sich auf eine mindliche Offenbarung, ) Verbffentlichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und

eine Benutzung, eine Ausstellung oder andere MaBBnahmen bezieht diese Verbindung fiir einen Fachmann naheliegend ist

‘P Verbffentlichung, die vor dem intemationalen Anmeldedatum, aber nach

dem beanspruchten Prioritatsdatum verffentlicht worden ist "&" Veroftentiichung, die Mitglied derselben Patentfamilie ist

Datum des Abschiusses der internationalen Recherche Absendedatum des internationalen Recherchenberichts
9. August 2010 13/10/2010
Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbehérde Bevollméachtigter Bediensteter

Européisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2
NL - 2280 HV Rijswijk

Tel. (+31-70) 340-2040, .
Fax:((++31—70) 340-3016" Weisbrod, Thomas
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Internationales Aktenzeichen

PCT/EP2010/003908

C. (Fortsetzung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie* | Bezeichnung der Veréffentlichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile

Betr. Anspruch Nr.

Y

US 4 677 128 A (PLACE PIERRE [FR] ET AL)
30. Juni 1987 (1987-06-30)

Titel; Zusammenfassung; Spalte 2, Zeilen
15-57; Anspriiche; Beispiele, unter anderem
Nrn. 23 und 31 sowie deren
Ausgangsmaterialien.

DE 42 29 643 Al (BAYER AG [DE])

10. Mirz 1994 (1994-03-10)
Zusammenfassung; Anspriiche; Beispiele,
unter anderem Seite 11, Nr. 16.

EP 0 086 173 A (CIBA GEIGY AG [CH])

17. August 1983 (1983-08-17)

Seite 1, Absatz 2, beginnend mit Formel
(I), bis Seite 3, Absatz 1; Seite 50,
Ausgangsprodukt No. 858 sowie Seite 9,
Absatze 1-3, Herstellung der
Ausgangsprodukte (IV) aus den
Oxiran-Derivaten (II).

EP 0 061 835 A (ICI PLC [GB])

6. Oktober 1982 (1982-10-06)

in der Anmeldung erwahnt
Zusammenfassung; Anspriiche; Beispiele.
EP 0 298 332 A (BAYER AG [DE])

11. Januar 1989 (1989-01-11)

in der Anmeldung erwahnt
Zusammenfassung; Seite 5, Zeile 45 bis
Seite 6, Zeile 15; Seite 15; zeilen 25-45;
Anspriiche.

EP 0 297 383 A (BAYER AG [DE])

4. Januar 1989 (1989-01-04)
Zusammenfassung; Seite 5, Zeilen 47-58;
Seite 6, Zeilen 8-17; Anspriiche;
Beispiele; Seite 3, Oxirane (II); Seite 4,
Azolylmethyloxirane (IV).

DE 39 05 317 Al (BAYER AG [DE])

23. August 1990 (1990-08-23)

in der Anmeldung erwahnt
Zusammenfassung; Anspriiche; Beispiele.
EP 0 084 834 A (BAYER AG [DE])

3. August 1983 (1983-08-03)
Zusammenfassung; Anspriiche; Seite 3, Zeile
17 bis Seite 5, Zeile 3; Seite 29, Zeile
15 bis Seite 30, Zeile 6.

EP 1 283 209 A (DAIICHI SEIYAKU CO [JP])
12. Februar 2003 (2003-02-12)

Example 28.

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10

1-3,6-10
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Internationales Aktenzeichen
INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT PCT/EP2010/003908
Feld Nr.ll Bemerkungen zu den Anépn‘ichen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blatt 1)

Geman Artikel 17(2)a) wurde aus folgenden Griinden flr bestimmte Anspriche kein internationaler Recherchenbericht erstellt:

1. l:\ Anspriiche Nr.
weil sie sich auf Gegensténde beziehen, zu deren Recherche diese Behorde nicht verpflichtet ist, namlich

2. D Anspriiche Nr.
weil sie sich auf Teile der internationalen Anmeldung beziehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entspre—
chen, dass eine sinnvolle internationale Recherche nicht durchgefihrt werden kann, namlich

3. D Anspriiche Nr.
weil es sich dabei um abhangige Anspriche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regel 6.4 a) abgefasst sind.

Feld Nr. Il Bemerkungen bei mangeinder Einheitlichkeit der Erfindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1)

Diese Internationale Recherchenbehdrde hat festgestelit, dass diese internationale Anmeldung mehrere Erfindungen enthélt:

siehe Zusatzblatt

-

Da der Anmelder alie erforderlichen zuséatzlichen Recherchengebihren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser
internationale Recherchenbericht auf alle recherchierbaren Anspriiche.

Da fiir alle recherchierbaren Anspriiche die Recherche ohne einen Arbeitsaufwand durchgefiihrt werden konnte, der

zusétzliche Recherchengebiihr gerechtfertigt hatte, hat die Behérde nicht zur Zahlung solcher Gebihren aufgefordert.

3. Da der Anmelder nur einige der erforderlichen zusatzlichen Recherchengebiihren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich
dieser intemationale Recherchenbericht nur auf die Anspriche, fir die Gebiihren entrichtet worden sind, namlich auf die
Anspriche Nr.

4. Der Anmelder hat die erforderfichen zusatzlichen Recherchengebiihren nicht rechtzeitig entrichtet. Dieser internationale
Recherchenbericht beschrankt sich daher auf die in den Anspruchen zuerst erwahnte Erfindung; diese ist in folgenden
Anspruchen erfasst:

3 (vollstandig); 1, 2, 6-10 (teilweise)

Bemerkungen hinsichtlich Der Anmelder hat die zusatzlichen Recherchengebiihren unter Widerspruch entrichtet und die

eines Widerspruchs gegebenentalls erforderliche Widerspruchsgebuhr gezahit.

Die zusatzlichen Recherchengebihren wurden vom Anmelder unter Widerspruch gezahit,
jedoch wurde die entsprechende Widerspruchsgebdhr nicht innerhalb der in der
Aufforderung angegebenen Frist entrichtet.

D Die Zahlung der zusatzlichen Recherchengeblhren erfolgte ohne Widerspruch.

Formblatt PCT/ISA/210 (Fortsetzung von Blatt 1 (2)) (April 2005)
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WEITERE ANGABEN PCTASA/ 210

Die internationale Recherchenbehdrde hat festgestellt, dass diese
internationale Anmeldung mehrere (Gruppen von) Erfindungen enthalt,
namlich:

1. Anspriche: 3(vollstandig); 1, 2, 6-10(teilweise)

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X = 5-Pyrimidiny1;

2. Anspriiche: 4(vollstandig); 1, 2, 6-10(teilweise)

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X
1H-1,2,4-Triazol-1-yImethyl;

3. Anspriiche: 1, 2, 6-10(alle teilweise)

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X

3-Pyridinyl;

4. Anspriiche: 1, 2, 6-10(alle teilweise)

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X
1H-1,3-Imidazol-1-yImethyl;

5. Anspriiche: 5(vollstandig); 1, 2, 6-10(teilweise)

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X =
2,4-Dihydro-3H-1,2,4-triazol1-3-thion-1-yimethyl;

6. Anspruch: 11

sich beziehend auf Oxiran-Derivate (II);

7. Anspruch: 12

sich beziehend auf Oxiran-Derivate (IV-a);

8. Anspruch: 13

sich beziehend auf Oxiran-Derivate (IV-b);

9. Anspruch: 14
sich beziehend auf Phenyl(oxy/thio)ketone (VI);

10. Anspruch: 15
sich beziehend auf Phenyl(oxy/thio)ketone (IX).




WEITERE ANGABEN

PCTASA/ 210

Internationales Aktenzeichen PCT/EP2010 /003908




INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

Internationales Aktenzeichen
Angaben zu Veroffentlichungen, die zur selben Patentfamilie gehéren

.PCT/EP2010/003908
Im Recherchenbericht Datum der Mitglied(er) der Datum der
angefiihrtes Patentdokument Verdffentlichung Patentfamitie . Verdffentlichung

EP 0001399 A 18-04-1979 BR 7806123 A 17-04-1979
_ CS 203016 B2 27-02-1981
DD 139202 A5 19-12-1979
DE 2742173 Al 29-03-1979
DK 413778 A 21-03-1979
EP 0037591 Al 14-10-1981
HU 180668 B 29-04-1983
IL 55587 A 31-12-1981
IT 1098845 B 18-09-1985
JP 1361755 C 30-01-1987
JP 54052083 A 24-04-1979
JP 61028668 B 01-07-1986
PH 13526 A 19-06-1980
PL 209692 Al 04-06-1979
us 4518600 A 21-05-1985
us 4438122 A 20-03-1984
EP 0131867 A 23-01-1985 AU 3039984 A 17-01-1985
BR 8403516 A 25-06-1985
DE 3325761 Al 24-01-1985
DK 345184 A 17-01-1985
ES 8504145 Al 01-07-1985
GR 81530 Al 11-12-1984
HU 34873 A2 28-05-1985
IL 72407 A 16-09-1987
JP 60038369 A 27-02-1985
PT 78860 A 01-08-1984
us 4584373 A 22-04-1986
ZA 8405428 A 27-03-1985
EP 0028755 A 20-05-1981 AU 533087 B2 27-10-1983
BR 8007193 A 12-05-1981
CA 1149626 Al 12-07-1983
CS 215077 B2 30-07-1982
DD 154058 A5 24-02-1982
DE 2944850 Al 27-05-1981
DK 471580 A 08-05-1981
EG 14519 A 31-03-1984
FI 803461 A 08-05-1981
GR 71628 Al 20-06-1983
HU 185914 B 28-04-1985
IL 61404 A 31-12-1984
JP 1481025 C 10-02-1989
JP 56075406 A 22-06-1981
JP 63028881 B 10-06-1988
NZ 195450 A 07-12-1982
PH 15939 A 29-04-1983
PL 227704 Al 24-07-1981
PT 71971 A 01-11-1980
TR 20770 A 01-07-1982
us 4525204 A 25-06-1985
ZA 8006853 A 25-11-1981
US 4677128 A 30-06-1987 AU 3984685 A 31-10-1985
BR 8501138 A 12-11-1985
CA 1244832 Al 15-11-1988
DD 229583 A5 13-11-1985
DK . 117385 A 16-09-1985
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Angaben zu Verdffentlichungen, die zur selben Patentfamilie gehéren

Internationales Aktenzeichen

PCT/EP2010/003908

Im Recherchenbericht
angefuhrtes Patentdokument

Datum der

Verbffentlichung

Mitglied(er) der
Patentfamilie

Datum der
Verdffentlichung

US 4677128 A EP 0157712 Al 09-10-1985
ES 8607935 Al 16-11-1986
FR 2561239 Al 20-09-1985
GR 850636 Al 09-07-1985
HU 37599 A2 23-01-1986
IL 74578 A 29-04-1988
JP 60222459 A 07-11-1985
PT 80111 A 01-04-1985
ZA 8501936 A 27-11-1985
DE 4229643 Al 10-03-1994  EP 0594963 Al 04-05-1994
JP 6220017 A 09-08-1994
us 5356899 A 18-10-1994
EP 0086173 A 17-08-1983  BR 8300177 A 11-10-1983
DE 3365739 D1 09-10-1986
IL 67677 A 28-02-1986
JP 58124772 A 25-07-1983
ZA 8300250 A 26-10-1983
EP 0061835 A 06-10-1982 AU 5569429 B2 12-03-1987
AU 8102882 A 23-09-1982
CA 1341557 C 09-10-2007
DE 3279417 D1 09-03-1989
NZ 199864 A 11-10-1985
us 5004494 A 02-04-1991
EP 0298332 A 11-01-1989 AU 603466 B2 15-11-1990
AU 1892988 A 12-01-1989
BR 8803485 A 31-01-1989
DE 3813874 Al 19-01-1989
DK 383788 A 26-10-1988
ES 2036622 T3 01-06-1993
GR 3002539 T3 25-01-1993
HU 47391 A2 28-03-1989
JP 1246267 A 02-10-1989
JP 2749589 B2 13-05-1998
NZ 225321 A 26-10-1990
us 4925482 A 15-05-1990
us 4983208 A 08-01-1991
us 5079374 A 07-01-1992
EP 0297383 A 04-01-1989 AR 246122 Al 30-03-1994
AU 604551 B2 20-12-1990
AU 1862088 A 05-01-1989
BR 8803272 A 31-01-1989
DE 3813129 Al 12-01-1989
DK 361288 A 02-01-1989
ES 2036238 T3 16-05-1993
GR 3000964 T3 10-12-1991
HU 47255 A2 28-02-1989
IL 86889 A 15-03-1993
JP 1026562 A 27-01-1989
JP 2825498 B2 18-11-1998
NZ 225195 A 28-05-1990
us 4938791 A 03-07-1990
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Angaben zu Veroffentlichungen, die zur selben Patentfamilie gehoren

Internationales Aktenzeichen

PCT/EP2010/003908

Im Recherchenbericht
angefihrtes Patentdokument

Datum der
Verdffentlichung

Mitglied(er) der
Patentfamilie

Datum der
Veroffentlichung

DE 3905317 Al 23-08-1990  KEINE

EP 0084834 A 03-08-1983 AU 555822 B2 09-10-1986
AU 1003583 A 04-08-1983
BR 8300367 A 25-10-1983
CA 1199923 Al 28-01-1986
CS 236870 B2 15-05-1985
DD 208752 A5 11-04-1984
DE 3202601 Al 04-08-1983
DK 30783 A 28-07-1983
ES 8400100 Al 01-01-1984
GR 77144 Al 07-09-1984
HU 189639 B 28-07-1986
IL 67742 A 30-10-1987
JP 1766881 C 11-06-1993
JP 4051549 B 19-08-1992
JP 58128378 A 30-07-1983
NZ 203085 A 13-09-1985
PL 240299 Al 26-09-1983
PT 76101 A 01-02-1983
TR 22193 A 15-09-1986
us 4904296 A 27-02-1990
us 4960456 A 02-10-1990
UsS 4734126 A 29-03-1988
N 4797499 A 10-01-1989
ZA 8300495 A 26-10-1983

EP 1283209 A 12-02-2003 AU 5878001 A 26-11-2001
CA 2409821 Al 18-11-2002
CN 1429224 A 09-07-2003
HU 0302473 A2 28-11-2003
WO 0187878 Al 22-11-2001
MX  PA02011353 A 01-07-2005
NO 20025475 A 15-01-2003
US 2003130340 Al 10-07-2003
ZA 200210202 A 17-03-2004
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