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Gentinuecitn Resumen o el dbjeto y firelided de 1a invercidn:

en la que

R significa un atomo de hidrdgeno, un radical hidrocarbilo o un radical

- heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados en Gltimo
témmino sin sustituir o sustituido y teniendo,inclusive los sustituyentes, -.
- de 1 a 30 atoos de C, preferiblemente de 1 a 20 atomos de C, E
R significa un grupo de la formula RO—QO-, en la que R° significa un atomo
“de hidrégeno, un radical hidrocarbilo o un radical heterociclilo o un
radical heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados
en Gltimo término sin sustituir o sustituidos y teniendo, inclusive los
'sustituyentes, de 1 a 30 4tomos de C, preferiblemente de 1 a 20 &tomos de :
C, y ° significa un enlace directo o un grupo de la férmula -O- & |
-i-N(R#)—, significando o un atomo de hidrdgeno, un radical acilo o un \,
radical hidrocarbilo y estando el radical mencionado en 1ltimo término sin
sustituir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30 '
4tomos de C, preferiblemente de 1 a 20 Atomos de C, :
significa un atomo de hidrégeno, un radical hidrocarbilo o wn radical
h%:terociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados en Gltimo
término sin sustituir o sustituido y teniendo,inclusive 1los sustituyentes,

de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 Atomos de C, o 1los
independientemente unos de otros, significan haldgeno OH, SH, un radical

que contiene nitrdgeno y esta exento de carbono, o un radical que contiene
carbono,

"es'0, 1, 2 6 3, preferiblemente 0 6 1, |
- significa un A&tomo de hidrdgreno o un radical hidrocarbilq C;=Cygr Que
estd sin sustituir o sustituido, tal cano alquilo (C,-C,), preferiblemente : L\'
HS CH3, . “ \\‘
es 0, SO MR, :
significa un atomo de hidrdgeno o un radical hidrocarbilo Ci;=Cqgr Que esté i
sin sustituir o sustituido, tal como alquilo (Cl-C 4), alquenilo (Ca-C 4) o
alquinio (C3-C 4), estando cada uno de los tres radicales mencionados en
Gltimo término. 'sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi (¢,C,) y alquil (C;-
C 4)-t;io,

W significa un atomo de oxigeno o azufre, ,

XyyY inﬁependientemente uno de otro, significan un Aatomo de hidrdgeno,
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Omntinecién Resuren om el dojeto y finalidad de 1a irvencidn: :

- haldgeno, alquilo (C-C,), aleoxi (C;=C,), alquil (C,~C,)-tio, estando cada
i .~ uno de los 3 radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir o
_ sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
\ haldgeno, alcoxi (Cl—C4) y alquil (Cl—C4)-tlo, 0 mono- o di- alquil (C -
: . C,4) amino, alquenilo (C ) alquinilo (C ) alquenil (C )-ox1 o,
alquinil (C )-ox1 y

heryicmas "0 reguladores del crecimiento de las plantas, p.ej. para combatir
m"antas dafiinas en presencia de plantascultivadas, también plantas cultivadas
,/transgemcas. Se pueden preparar estos compuestos de acuerdo con
procedimientos segin la reivindicacién 6 pasando en parte por productos

intermedios nuevos (comparense los compuestos (II*) y (X*) y (VIII) segin las
reivindicaciones 12, 14 y 16).

V Z independlentemente uno de otro, significan CH 6 N, se adecuan como:

t
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Fenil-sulfonil-ureas, procedimiento para su preparacion y su utilizaciéon

como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas

Es sabido que ciertas fenil-sulfonil-ureas sustituidas
poseen propiedades herbicidas. En tal caso se trata de

derivados de A&cido benzoico de la fdérmula general A

(documentos de solicitudes de patente europea EP-A-7.687 y
EP-A-30.138)

Ademds, por el documento de patente alemana DE-
4.322.067 es conocido que ciertas fenil-sulfonil-ureas
sustituidas con acil-amino presentan propiedades herbicidas.

Sorprendentemente, se encontraron por fin unas
especiales fenil-sulfonil-ureas sustituidas en 1,2,3 que se
adecuan especialmente bien como agentes herbicidas o
reguladores del crecimiento de las plantas.

Son objeto del presente invento por. consiguiente
compuestos de la férmula (I) o sus sales,

PO,

AR 4999201




en la Que

significa un atomo de hidrdégeno, un radical hidrocarbi-

lo o un radical heterociclilo, estando cada uno de los

dos radicales mencionados en Ultimo té&rmino sin susti-

tuir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyen-

tes, de 1 a 30 &tomos de C, preferiblemente de 1 a 20

atomos de C,
significa un grupo de la fdérmula RO~QO—, en la que
RO significa un A&atomo de hidrdégeno, un radical
hidroca;bilo o un radical heterociclilo o un radical
heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales
mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-
do y teniendo, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30
atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 &tomos de C, y
Q0 significa un enlace directo o un grupo de la
férmula -0- & —N(R#)-, significando R¥ un &tomo de
hidrégeno, un radical acilo o un radical hidrocarbilo
3% estando el radical mencionado en Gltimo término sin
sustituir o sustituido y teniendo,
sustituyentes,

inclusive 1los

de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente
de 1 a 20 atomos de C,

significa un &tomo de hidrbdgeno, un radical hidrocarbi-

1lo o un radical heterociclilo, estando cada uno de los

dos radicales mencionados en Ultimo término sin susti-

tuir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyen-

tes, de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente de 1 a 20

atomos de C, o los

independientemente unos de otros, significan haldgeno

OH, SH, un radical que contiene nitrdgeno y estd exento

de que tiene
de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 atomos
de C,

carbono o un radical que contiene carbono,

es 0, 1, 2 6 3, preferiblemente 0 & 1,

significa un atomo de hidrdégeno o un radical hidrocar-
bilo, que estéd sin sustituir o sustituido e, inclusive
los sustituyentes, tiene de 1 a 20 &tomos de C, prefe-

riblemente de 1 a 10 atomos de C, p.ej. alquilo (C;-Cy)

O
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3

sin sustituir o sustituido, preferiblemente H & CH,,

Q es O, S & NR~*,

R* significa un atomo de hidrdégeno o un radical hidrocar-
bilo Cl-Clo, que estd sin sustituir o sustituido e,
inclusive los sustituyentes, tiene de 1 a 20 atomos de
C, preferiblemente de 1 a 10 atomos de C, p.ej. alquilo
(Cl—C4), alquenilo (C3—C4) o alquinilo (C3—C4), estando
cada uno de los tres radicales mencionados en Ultimo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por haldgeno,
alcoxi (C;-C4) y alquil (C,-C4)-tio,

W significa un atomo de oxigeno o azufre,

X, Y independientemente uno de otro, significan un atomo de
hidrégeno, haldgeno, alquilo (Cl—C4), alcoxi (Cy-Cy4),
alquil (C;-C,)-tio, estando cada uno de los 3 radicales
mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-
do con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por haldgeno, alcoxi (Cq-C4) y alquil (C;—C,)-
tio, o mono- o di-[alquil (Cl~C4)]amino, algquenilo
(C5—Cg), alquinilo (C,-Cg), alquenil (C3-Cg)-oxi o
alquinil (C3-Cg)-oxi, y

vV, Z independientemente uno de otro, significan CH & N.

Los compuestos de la férmula (I) pueden formar sales,
en las cuales el hidrégeno del grupo -SO,-NH ha sido
reemplazado por un catidn apropiado para la agricultura.
Estas sales son por ejemplo sales de metales, especialmente
sales de metales alcalinos o sales de metales alcalino-
térreos, espécialmente sales de sodio y potasio, o también
sales de amonio o sales con aminas organicas. Asimismo la
formacidn de sales puede efectuarse mediante reaccién por
adicién de un &acido con grupos béasicos, tales como p.ej.
amino y alquil-amino. Acidos apropiados para ello son acidos
inorganicos yabrgénicos fuertes, por ejemplo HCl, HBr, H,SO,
O HNO;5.

En la foérmula (I), en cada caso ambos radicales rO Yy
R#, R2 v R3 asi como R* y Rl forman uno con otro un anillo

heterociclico que contiene nitrdgeno..




30

-4-

Los radicales que contienen carbono son radicales
organicos que contienen por lo menos un atomo de carbono,
preferiblemente de 1 a 30 atomos de C, de modo especialmente
preferido de 1 a 20 atomos de C, y ademds por lo menos un
dtomo de uno o varios otros elementos del Sistema Periddico

de los Elementos tales como H, Si, N, P, O, S, F, C1,
I.

Br 6
Ejemplos de radicales que contienen carbono son radicales

hidrocarbilo sin sustituir o sustituidos, que pueden estar

unidos al entramado fundamental directamente o a través de

un heterodtomo tal como N, S, P u O, o significan radicales

heterociclilo sin sustituir o sustituidos, radicales acilo

que contienen carbono o ciano.

En la férmula (I) y en todas las fdérmulas subsiguien-

tes, los radicales que contienen carbono tales como alquilo,
alcoxi, halo-alquilo, halo-alcoxi, alquil-amino y alquil-tio
asi como los correspondientes radicales insaturados y/o
sustituidos existentes en el entramado de carbonos pueden

ser en cada caso lineales o ramificados. Cuando no se indica

de modo especial, en estos radicales son preferidos los

entramados de carbono inferiores, p.ej.
C o,

con 1 a 6 atomos de
en el caso de grupos insaturados, con 2 a 6 atomos de

C. Los radicales alquilo, también en los significados

compuestos, tales como alcoxi, halo-alquilo, etc., signifi-

can p.ej. metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, t- o 2-
butilo, pentilos, hexilos, tales como n-hexilo, i-hexilo y
1,3-dimetil-butilo, heptilos, tales como n-heptilo,

hexilo y 1,4-dimetil-pentilo;

l1-metil-
los radicales alquenilo y
alquinilo tienen los significados de los radicales insatura-
dos posiblesv correspondientes a 1los

radicales alquilo;
alquenilo significa p.ej.

alilo, 1-metil-prop-2-en-1-ilo,
2—metil-prop-2-en-1-ilo, Dbut-2-en-1-ilo, but-3-en-1-ilo,
l-metil-but-3-en-1-ilo y 1-metil-but-2-en-1-ilo;
significa p.ej. propargilo, but-2-in-1-ilo,
y l1-metil-but-3-in-1-ilo.

alquinilo
but-3-in-1-ilo

Alquenilo en la forma de alquenilo (C;3-C,), alquenilo
(C3-Cg), alquenilo (C3-Cg), alquenilo (C3-Cg) o alquenilo

(C5;-C45) significa preferiblemente un radical alquenilo con
3712 g p
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3 a4, 3a5, 3a6, 3 a8od3 al2atomos de C respectiva-

mente, en el que el doble enlace no estd situado junto al

atomo de C, que estd unido con la parte restante de la

'1

|

| molécula del compuesto (I) (posicidén de "ilo"). Lo corres-
\ pondiente es valido para alquinilo (C3-C4), etc., alquenil
\ (C3—C4)—oxi, etc., y alquinil (C3—C4)—oxi, etc.

' Cicloalquilo significa un sistema anular saturado
‘ .

'1

\

|

carbociclico con 3-8 atomos de C, p.ej. ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo.

Los radicales que contienen nitrdgeno y estén exentos
de carbono son radicales que contienen preferiblemente de 1
a 10 atomos de N, de modo especialmente preferido 1 &6 2
atomos de N y ademds de ello preferiblemente uno o varios de
atomos de uno o varios elementos distintos del carbono del
Sistema Periddico de los Elementos tales como H,
Ejemplos de radicales que

=
o "1

0O 6 S.
contienen nitrdgeno y estan
exentos de carbono son NH,, NO,, NHOH, NO, NH-NH, 6 N,

Haldégeno significa por ejemplo fluoro, cloro, bromo o

yodo. Los halo-alquilo, -alquenilo y -alquinilo significan
respectivamente radicales alquilo,

N

alquenilo o alquinilo
parcial o totalmente sustituidos con haldgeno, preferible-

mente con fluoro, cloro y/o bromo, especialmente con fluoro

o cloro, p.ej. CF3, CHF,, CH,F, CF3CF2, CH2FCHC1, CC13,

CHC1,, CH,CH,CL; halo-alcoxi es p.ej. OCF3, OCHF,, OCH,F,

[z
Ul

CF5CF,0, OCHzéF3 y OCH,CH,Cl; lo correspondiente es valido

para halo-alquenilo y otros radicales sustituidos con
halégeno. :

Un radical hidrocarbilo es un radical hidrocarbilo

alifatico lineal, ramificado o ciclico y saturado o insatu-

rado o aromatico, p.ej.

w
o

alquilo, alquenilo, alquinilo,
cicloalquilo, cicloalquenilo o arilo; arilo significa en
este caso un sistema aromatico mono-, bi-

o poli-ciclico,
por ejemplo fenilo, naftilo,

tetrahidronaftilo, indenilo,

indanilo, pentalenilo, fluorenilo y similares, preferible-
35 ‘mente fenilo;

e
e —————
——

i preferiblemente, un radical hidrocarbilo significa alquilo,

alquenilo o alquinilo con hasta 12 atomos de C, o cicloal-

e e
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quilo con 3, 4, 5, 6 6 7 atomos de anillo, o fenilo.

Un radical o anillo heterociclico
ser saturado,

(heterociclilo) puede

insaturado o heteroaromatico, y estar sin

|
\ sustituir o sustituido; contiene preferiblemente uno o

5 wvarios heterodtomos en el anillo, preferiblemente tomados

entre el grupo formado por N, O y S; preferiblemente, es un
radical heterociclilo alifatico con 3 a 7 atomos de anillo
o un radical heteroaromdtico con 5 &6 6 atomos de anillo y

contiene 1, 2 & 3 heteroatomos. El radical heterociclico

puede ser p.ej. un radical o anillo heterocaromdtico

(hete-
roarilo),

\ tal como p.ej. un sistema aromdtico, mono-, bi-,
\ o poli-ciclico, en el que por lo menos 1 anillo contiene uno

o0 varios heterodtomos, por ejemplo piridilo, pirimidinilo,

piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo,

furilo, pirrolilo, pirazolilo e imidazolilo,
un radical parcial o

oxazolilo, o es

F totalmente hidrogenado tal como
! oxiranilo, oxetanilo, pirrolidilo, piperidilo, piperazinilo,
% dioxolanilo, morfolinilo y tetrahidrofurilo. Como sustitu-
i yentes para un radical heterociclico sustituido entran en
|

cuestidn los sustituyentes mencionados mas adelante en esta

memoria, y adicionalamente también oxo. El grupo oxo puede

presentarse también junto a los heteroatomos de anillo, que

pueden existir en diferentes etapas de oxidacidn,

p.ej. en
los casos de N y S.

Los radicales sustituidos, tales como los radicales

hidrocarbilo sustituidos, p.ej. alquilo, alquenilo, alquini-

lo, arilo, fenilo y bencilo sustituidos, o heterociclilo o

heteroarilo sustituidos, significan por ejemplo~un radical
sustituido que

|
|
|
30\ ' '
\ sustituir,
|
l
|
|

se deriva del entramado fundamental sin
significando los sustituyentes por ejemplo uno o

varios, preferiblemente 1, 2 6 3 radicales tomados entre el

grupo formado por halégeno, alcoxi, halo-alcoxi, alquil-tio,

hidroxi, amino, nitro, carboxi, c¢iano, azido, alcoxi-

carbonilo, alquil-carbonilo, formilo, carbamoilo, (mono- y

di—alquil)—aminb—carbonilo, amino sustituido, tal como acil-
amino, mono- y di-alquil-amino, y alquil-sulfinilo, halo-

\
\alquil—sulfinilo, alquil-sulfonilo, halo-alquil-sulfonilo
\
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alquilo asi como los radicales alifaticos insaturados

correspondientes a los radicales que contienen hidrocarbilo
| saturados que se han mencionado, tales como alquenilo,
\5 alquinilo, alquenil-oxi, alguinil-oxi, etc.

los radicales con atomos de C,

1 1
E y, en el caso de radicales ciclicos, también alquilo y halo-
l

En el caso de
son preferidos los que tienen
de 1 a 4 atomos de C, especialmente 1 6 2 atomos de C. Son

preferidos por regla general los sustituyentes tomados entre

el grupo formado por haldégeno, p.ej. fluoro y cloro, alquilo

s B
(@]

(C1-C4), preferiblemente metilo o etilo, halo-alquilo (Cy-

C4), preferiblemente trifluorometilo, alcoxi (Cl—C4),

preferiblemente metoxi o etoxi, halo-alcoxi (Cl—C4), nitro

y cilano. Se prefieren especialmente en este

caso 1los
sustituyentes metilo, metoxi y cloro.

Un fenilo eventualmente sustituido es preferiblemente

fenilo, que estd sin sustituir o sustituido una vez o malti-

|
\ ples veces, preferiblemente hasta tres veces con radicales

iguales o diferentes tomados entre el grupo formado por

haldégeno, alquilo (C;-C4), alcoxi (C;-C,), halbgeno-alquilo

20 (C4-C4), haldgeno-alcoxi (C;-C4) y nitro, p.ej. o-, m- y p-
tolilo, dimetil-fenilos, 2-, 3- y 4-cloro-fenilo, 2-, 3- vy
4-trifluoro- y -tricloro-fenilo, 2,4-, 3,5-, 2,5- y 2,3-

x dicloro-fenilo, o-, m- y p-metoxi-fenilo.

R Un amino mono- o di-sustituido significa un radical
25|

|

|

quimicamente estable tomado entre el grupo formado por los

radicales amino sustituidos, que por ejemplo estdn sustitui-

dos en N con uno o dos radicales iguales o diferentes

tomados entre el grupo formado por alquilo,

alcoxi, acilo y
arilo;

preferiblemente monoalquil-amino,

dialquil-amino,
30 | acil-amino,

aril-amino, N-alquil-N-aril-amino asi como

| heterociclos con N; en tal caso se prefieren los radicales
alquilo con 1 a 4 atomos de C; arilo es en tal caso preferi-
blemente fenilo o fenilo sustituido; para acilo es valida en

este caso la definicidén mencionada méds adelante, preferible-

35 \mente formilo, alquil (C;-C4)-carbonilo o alquil (Cq1-Cy) -

sulfonilo. Lo correspondiente es vadlido para hidroxil-amino
0 hidrazino sustituido.



|

Un radical acilo significa el radical de un A&cido

orgénico, que resulta formalmente por separacidn de un grupo

OH desde el &acido orgadnico, p.ej. el radical de un acido

carboxilico y radicales de acidos derivados de éste,
como el &cido tio-carboxilico,

e S

tales
acidos imino-carboxilicos
eventualmente sustituidos en N, o los radicales de monoéste-
res de &cido carbénico,

dcidos carbamicos eventualmente
dcidos sulfdnicos,

J acidos fosfdénicos y acidos fosfinicos.
0

sustituidos "en N, acidos sulfinicos,

Un radical acilo es preferiblemente formilo o acilo

alifatico tomado entre el grupo formado por CO-R¥, CS-R¥,

CO-OR¥, CS-OR¥, CS-SR*, SORY & SO,RY, significando R¥ y RY

en cada caso un radical hidrocarbilo C,-C;,, que esta sin

sustituir o sustituido, o amino-carbonilo o amino-sulfonilo,

=
—OT

estando los dos radicales mencionados en ultimo término sin

sustituir, monosustituidos en N o disustituidos en N,N.

Acilo significa por ejemplo formilo, haldgeno-alquil-
| carbonilo, alquil-carbonilo tal como alquil (C;-C4)-carboni-

| lo, fenil-carbonilo, pudiendo el anillo de fenilo estar
Zd sustituido, p.ej.

tal como antes se sefiala para fenilo, o

|
\ alquiloxi-carbonilo, feniloxi-carbonilo, benciloxi-carboni-
i lo, alquil-sulfonilo, alquil-sulfinilo, N-alquil-1-imino-

alquilo y otros radicales de acidos organicos.

Son objeto del invento también todos los estereoisdme-
ros, que estan abarcados por la fdérmula

(I), y sus mezclas.
Tales compuestos de la férmula (I)

contienen uno O varios
\ atomos de C asimétricos o también dobles enlaces,

indican por séparado en la férmula general (I)
\ reoisbémeros posibles,

que no se

Los este-

definidos por su forma espacial

30 | especifica, tales como enantidmeros, diastereoisémeros, e
\ isbmeros Z y E, estan abarcados todos ellos por la foérmula
\ (I) y se pueden obtener segin métodos usuales a partir de
mezclas de los estereoisdmeros o también por reacciones
estéreoselectivas en combinacién con el empleo de sustancias

35

de partida estereoquimicamente puras.

Los ejemplos precedentes de radicales o conjuntos de
radicales,

que entran dentro de los conceptos generales

|
|
|
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tales como "alquilo",

"acilo", "radicales sustituidos",
etc.

, no significan ninguna enumeracién completa. Los

conceptos generales abarcan también las definiciones

seflaladas mas adelante en esta memoria para conjuntos de
radicales en grupos de compuestos preferidos, especialmente

conjuntos de radicales, que abarcan radicales especificos en
los Ejemplos de las Tablas.

Sobre todo por razones del mds alto efecto herbicida,
la mejor selectividad y/o la mejor preparabilidad tienen

interés especial los compuestos conformes al invento de la

férmula (I) o sus sales, en los que

r1 significa H, alquilo (C-Cg), alquenilo (Cy-Cg),

alquinilo (C5-Cg), estando cada uno de los tres radica-
les mencionados en 0ltimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno,

fenilo sin sustituir y
sustituido,

heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo
sin sustituir y sustituido, cicloalquilo (C53-Cg) sin
sustituir y sustituido, alcoxi (C;-C4), alquil (Cy-C,)-
tio, [alcoxi (C;-C4)lcarbonilo y [halo-alcoxi (C;-C4)]-
carbonilo, o significa cicloalquilo (C3-Cg) sin susti-
tuir o sustituido, cicloalquenilo (C3—C6) sustituido o

sin sustituir, fenilo sin sustituir o sustituido,

heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo sin sustituir
o sustituido,

llevando el fenilo sustituido, el heterociclilo susti-

tuido, el cicloalquilo sustituido o el cicloalquenilo
sustituido como sustituyentes uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alquilo
(Cl—C4),ihalo—alquilo (C1~C4), alcoxiv(Cl—C4)—alquilo

(C;-C4), di-lalcoxi (Cq-C4)l-alquilo (Cq-C,), halo-
alcoxi (Cl—C4), alquil

sulfinilo, halo-alquil
(C;—C4) -sulfonilo,
NR8R9, [alcoxi

(Cl—C4)—tio, alquil (Cl—C4)—
(C{-C4) -sulfinilo, alquil

halo-alquil (C4-C4) -sulfonilo,

(C1-C4) 1 -carbonilo,
(Cl*C4)]—éarbonilo, [alquil
fenilo, CN y NO,, v

[halo-alcoxi
(Cl-C4)]—carbonilo, OH,

e e e e AT
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significa un grupo de la fdérmula rO-Q0,

en la Que RO significa un atomo de hidrégeno, alquilo

(Cl—Clz), alguenilo (C2—C12) o alquinilo (C2—C12),
estando cada uno de los tres radicales mencionados en
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (Cq-Cg), halo-alcoxi (C1-Cg), alquil
(C1-Cg) -tio, halo-alquil (C;-Cg)-tio, alquil (C1-Cg) -
sulfinilo, halo-alquil

(Cl-C6)_sulfonilo,
[alcoxi

(C1~C6)—sulfinilo,
halo-alquil
(C1-Cg)1-carbonilo,

alquil
(Cl—C6)—sulfonilo,
[halo-alcoxi (Cl—C6)]-
carbonilo, CONR6R7, SOzNR6R7, CN, OH, SH, cicloalquilo

(C3—C6), NR8R9, fenilo sin sustituir o sustituido,

heterociclilo sin sustituir o sustituido, o

significa cicloalquilo (C3-Cg), cicloalquenilo (C3-Cg),

fenilo o heterociclilo, preferiblemente con 3 a 6

dtomos de anillo, pudiendo los cuatro radicales mencio-

nados en Ultimo término estar sin sustituir o sustitui-
dos, y

en la que QO significa un enlace directo o un grupo
divalente de la férmula -0- 6 —N(R#)—, significando r#

un atomo de hidrdégeno, un radical acilo o alquilo

(C;—Cq5), alquenilo (C,-Cq,) o alquinilo (C,-Cq,),

estando cada uno de los 3 radicales mencionados en
tltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (C;-Cg), halo-alcoxi (C1-Cg) . alquil-
tio (Cl—C6), halo-alquil (Cl—C6)—tio, CN, OH, cicloal-

quilo (C3-Cg), fenilo sin sustituir o sustituido,

heterociclilo sin sustituir o sustituido, o

significa cicloalquilo (C3-Cg) sin sustituir o susti-

tuido, cicloalquenilo (C3—C6) sin sustituir o susti-

tuido, o fenilo sin sustituir o sustituido, y RO y R#,

en comin con el &atomo de N del grupo NR#RO pueden

formar un radical heterociclilo con 3 a 6 atomos de

anillo, qué estd sin sustituir o sustituido, preferi-

blemente con uno o varios radicales tomados entre el
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grupo ‘formado por haldégeno, alquilo (C{-Cg), alcoxi

(C1-Cg) [alcoxi (Cl—CG)]—carbonilo,

halo-alquilo

significa un &tomo de hidrbégeno, alquilo (C1-C15)
alquenilo (C,-C;,) o alquinilo (C,-C;,), estando cada
uno de los 3 radicales mencionados en Gltimo término
sin sustituir o sustituido cbn uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi

(Cl—C6); halo-alcoxi (Cl-C6), alquil (Cl—C6)—tio, halo-
alquil (Cq-C¢)-tio, alquil
alquil ,(Cl—C6)—sulfinilo,

halo-alquil

(Cl—C6)—su1finilo, halo-
alquil
(Cl-C6)—sulfonilo,
[halo-alcoxi

(Cl—C6)—sulfonilo,
[alcoxi (C1-Cg) -
(Cl—C6)]—carbonilo, CONR6R7,
SO,NR®R7, CN, OH, cicloalquilo (C53-Cg), NR®R?, fenilo

carbonilo,

sin sustituir o sustituido, heterociclilo sin sustituir
o sustituido, o

significa cicloalquilo (C5-Cg) sin sustituir o susti-
tuido, cicloalquenilo (C3—C6)

sin sustituir o susti-
tuido, heterociclilo

sin sustituir o sustituido,

preferiblemente con 3 a 6 &tomos de anillo,

o fenilo
sin sustituir o sustituido, y

en comun con el atomo de N del grupo NR2R3 (N1),

pueden formar un radical heterociclilo, preferiblemente

con 3 a 6 atomos de anillo, que esté& sin sustituir o

sustituido, preferiblemente con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por haldgeno,

alquilo
(Cl—C6), alcoxi (Cl—C6),

falcoxi (Cl—C6)]—carbonilo,
halo-alquilo (C;-Cg) y oxo, no encontrandose preferi-
blemente el radical oxo en una posicidén contigua al
dtomo de N (N1), y los

independientemente unos de otros, significan haldégeno,

,CN, alquilo (C1-C4), alcoxi (Cq-C4), alquenilo (C5-Cg)

alquinilo - (CZ—C6),
(Cq
dos

alqueniloxi (C3—C6), alquiniloxi

-Cg) eStando cada uno de los 6 radicales menciona-

en ultimo término sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado

alcoxi (Cy-Cg), halo-alcoxi (Cq-Cg),

i e e 8 [
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alquil‘ (Cl—C6)—tio, halo-alquil (Cl—C6)—tio,

(Cl—C6)—sulfinilo, halo-alquil (Cl—CG)—sulfinilo,

alquil'(Cl—C6)—sulfonilo, halo-alquil (C;-Cg)-sulfoni-

lo, [alcoxi (Cl—C6)]—carbonilo, [halo-alcoxi (Cl—c6)]—
carbonilo, CONRPR7, SO,NR®R7, CN, OH,

(C3—C6), NR8R9, fenilo sin sustituir o sustituido, o

hetrociclilo sin sustituir o sustituido, o

significan cicloalquilo (C5-Cg) sin sustituir o susti-

tuido, cicloalquenilo (C3—C6) sin sustituir o susti-

tuido, heterociclilo sin sustituir o sustituido,

preferiblemente con 3 a 6 atomos de anillo,

fenilo sin
sustituir o sustituido, [alquil

(Cl—C4)]—carbonilo o}
[alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, estando cada uno de los dos

radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir

0 sustituido en la parte de alquilo con uno o varios

atomos de halbgeno, o significan un radical de la

férmula C(O)-NR’-R’’, C(S)-NR’'-R’', CR'=N—Q1—R”,

$(0),-Q*-R’ "7, P(O),(-Q'-R""’'Q?-R""), NR'-QT-R"’ &

O
NR’’’-N=CR’-R’’, significando R’, R’ y R’’‘,

indepen-
dientemente unos de otros,

un atomo de hidrdégeno, un
radical .acilo o un radical hidrocarbilo (Cl—Clo)

sin
sustituir o sustituido,

significando R’’’’ un radical
acilo que contiene carbono o un radical hidrocarbilo

(Cl—Clo)'sin sustituir o sustituido, y significando Q1
y Qz, independientemente uno de otro, un enlace directo

o un grupo divalente de la férmula -0- & -N(RY)-,

significando R* un atomo de hidrégeno, un radical acilo

o0 un radical hidrocarbilo (Cl—Clo) sin sustituir o

sustituido, y pudiendo ser m = 0, 1, 2 6 3, asi como

n=0, 16 2, ypudiendo formar R’ con R’’, R' con R’,

RY con R’ 6 R* con R’’’ en cada caso un radical

heterociclilo, preferiblemente con 3 a 6 &atomos de

anillo, que puede estar sin sustituir o sustituido,

preferiblemente con uno o varios radicales tomados

entre el'grupo formado por haldégeno, alquilo (C;-Cg),
alcoxi (Cl—C6), [alcoxi

(C1-Cg)1-carbonilo, halo-
alquilo (C;-Cg) y oxo,

alquil

cicloalquilo
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1 es igual a 0, 1 6 2, preferiblemente 0 &6 1,

R es H o alquilo (C;-C4), que esta sin sustituir o
sustituido,

RO y R’ independientemente uno de otro,

significan H,
alquilo (Cy-Cg), alquenilo (C3-Cg), alquinilo (C53-Cg),

fenilo sin sustituir o sustituido, o heterociclilo sin

sustituir o sustituido, o
RO Yy R’ en comin con el atomo de N del grupo NROR”

pueden formar un radical heterociclilo con 5 & 6 atomos

10 de anillo, que eventualmente puede contener uno o

\ varios heterodtomos adicionales tomados entre el grupo

E formado por N, O y S y estd sin sustituir o sustituido
una vez o miltiples veces con radicales tomados entre

el grupo formado por alquilo (C1-C4) y oxo, ¥y

15 R8 Yy R independientemente uno de otro,

significan alquil
(C1-C,4) -carbonilo,

halo-alquil (C;-C4) -carbonilo,
alcoxi (Cl—C4)—carbonilo, alquil (Cl—C4)—sulfonilo 0,

en comin con el atomo de N del grupo NR8R9, pueden

formar un radical heterociclilo con 5 & 6 Aatomos de

20\ anillo, que eventualmente puede contener uno O varios

heterodtomos adicionales tomados entre el grupo formado
por N, Oy S y estd sin sustituir o sustituido una vez

o miltiples veces con radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo (C;-C4) y oxo, y
251 Q es O, S O NR¥*,

R* significa alquilo (C;-C4), alquenilo (C3-C4) o alquini-
l

lo (C3—C4), estando cada uno de los tres radicales

mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-

do con uno o varios radicales tomados entre el grupo

30 formado por haldgeno, alcoxi (C;-C,) y alquil (C;-C4)-
\ tio y
R* vy Rl en comin con el &tomo de N del grupo NR*RT
pueden formar un radical heterociclilo, que estd sin
sustituir o sustituido, preferiblemente con uno o
35

varios radicales tomados entre el grupo formado por

halbégeno, .alquilo (Cl—C6), alcoxi (Cl—C6), [alcoxi
(Cl—C6)]—c§rbonilo, halo-alquilo (Cl—CG) y 0XO,
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X, Y independientemente uno de otro, significan H, haldgeno,

teniendo los radicales Rl, R2,

alquilo (Cl—C4), alcoxi (Cl—C4), alquil (Cl-C4)—tio,
estando cada uno de los tres radicales mencionados en
4ltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (Cq-C,) y alquil (C;-C4)-tio, mono- o
di-[alquil (C;-C4)1]-amino, alquenilo (C3-Cg), alquenil
(C3—C5)—oxi, alquinilo (C3—C5) o alquinil (C3—C5)—oxi,
v ;

R3 y R%, inclusive 1los

sustituyenteé, en cada caso hasta 20 atomos de C.

rL

Tienen interés especial los compuestos conformes al

invento de la férmula (I), en la que

significa H, alquilo (Cq-Cg), alquenilo (C3-Cg) o

alquinilo (C3—C6), estando cada uno de los tres radica-
les mencionados en uUltimo término sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el

grupo formado por haldgeno, fenilo, alcoxi (Cl—C4),

alquil (Cl—C4)—tio, cicloalquilo (C3—C6), heterociclilo
con 3 a 6 adtomos de anillo y [alcoxi (Cl—C4)]carbonilo,

o significa cicloalquilo (C3-C¢) o heterociclilo con 3

a 6 atomos de anillo, estando cada uno de los dos

radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir
0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre

el grupo formado por haldgeno, alquilo (C;-C,) y alcoxi
(Cl_c4) I

L

significa un grupo de la férmula rRO-@0-,

en la que
rO

significa un atomo de hidrégeno, alquilo (C;-Cg),
alquenilo:(C3—C8) o alquinilo (C;3-Cg), estando cada uno
de los 3 radicales mencionados en UGltimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi

(C1-C4), halo-alcoxi (C;-C4), alquil (C;-C4)-tio, halo-

alquil (Ci—C4)—tio, alquil (Cl—C4)-sulfinilo, halo-

alquil (Cl—c4)—sulfinilo, alguil

(Cl—C4)—sulfonilo,
halo-alquil

(Cl—C4)—sulfonilo, [alcoxi (C1-Cgl1-
carbonilo, CONR6R7, SOzNR6R7, CN, OH, cicloalguilo
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WCy=Cpl NRER? y fenilo, que esta sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el

grupo formado por haldgeno, alquilo (Cl—C4), halo-

alquilo (C;-C4), alcoxi (Cq-C4), halo-alcoxi (C;-Cy),

alquil (Cq-C4)-tio, alquil (C1-C4) -sulfinilo, alquil

(Cl—C4)—sulfonilo, NR8R9, [alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo,
[alquil (Cl—C4)]—carbonilo, fenilo, [alquil (Cl—C4)]—
carbonilo, CN y NO,, o

significa heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo, que

estd sin sustituir o sustituido con uno o varios

radicales tomados entre el grupo formado por haldgeno,
alquilo (Cl—C4), halo-alquilo (Cl—C4), alcoxi (Cl—C4),
halo-alcoxi (C;-C4), alquil (Cy-Cy)tio, alquil (Cq-C4)-
sulfinilo, alquil

(Cl-C4)—sulfonilo, NR8R9, falcoxi

(Cl—C4)]ﬁcarbonilo, [alquil (Cl—C4)]—carbonilo, fenilo,

CN y NO2, o)

significa cicloalquilo (C5-C¢), que esta sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre
el grupo formado por halégeno, alquilo (C;-C4), halo-
algquilo (Cl—C4), alcoxi (Cl—C4), halo-alcoxi (Cl—C4),
[alcoxi (Cl—C4)]-carbonilo, CN, OH y fenilo, o

significa cicloalquenilo (C5-Cg), que esta sin susti-
tuir o sustituido con uno o varios radicales tomados

entre el grupo formado por haldgeno, alquilo (C;-C,),

halo-alquilo (C1-Cy), alcoxi (C1-Cy) y [alcoxi
(C{—C4) 1 -carbonilo o

significa fenilo, que esta sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo

formado por haldgeno, alquilo (C;-C4), halo-alquilo

halo-alcoxi (Cy-C4), alquil
(C;-C4) -tio, alquil (C;-C4)-sulfinilo, alquil (Cp-C,)-
sulfonilo, NRER?,

[alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, [alquil
(Cl—C4)]—carbonilo, fenilo, CN y NO2, y

oY significa un enlace directo o un grupo divalente

de la férmula -0- 6 —NR#, en el que R# es un atomo de

hidrégeno o alquilo (C;-C4) sin sustituir o sustituido,

significa un atomo de hidrdgeno, alquilo (C;-Cg),
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alquenilo (C3-Cg) © alquinilo (C5-Cg), estando cada uno
de los 3 radicales mencionados en dltimo término sin

sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi
(C;-C4), halo-alcoxi (C1-Cy), alquil (Cq-C4)-tio, halo-

alquilr (C1-C4) -tio, alquil
alquil (C;-C,)-sulfinilo,
halo-alquil

(Cl—C4)—sulfinilo, halo-
alguil

(Cl—C4)—sulfonilo,

[alcoxi (Cq ~Ci i ] =
carbonilo, CONR6R7, SO2NR6R7, CN, OH, cicloalquilo
(C3—C6), NRSR? y fenilo, que esta sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el

grupo formado por haldgeno,

alquil (C;-C4)-tio, alquil (C1-C4) -sulfinilo,
(Cl—C4)—Sulfonilo, NR8R9, [alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo,
(alquil (Cl—C4)]—carbonilo, fenilo,

carbonilo, CN y NO,, o

significa heterociclilo,

preferiblemente con 3 a 6
atomos de anillo,

que estd sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo

formado por haldgeno, alquilo (Cq-C,4),

halo-alquilo

halo-alcoxi (C;-C4), alquil
(Cl—C4)—tio, alquil (Cl—C4)—su1finilo, alquil (Cl—C4)~
sulfonilo, NR8R9, [alcoxi (Cq-C4)]-carbonilo,

[alguil
(Cl—C4)]—qarbonilo, fenilo, CN y NO,, ©

significa cicloalquilo (C5-Cg), que esta sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C;-C,), halo-
alquilo (Cl—C4), alcoxi (C1~C4), halo-alcoxi (Cl—C4),
[alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, CN, OH y fenilo, o
significa cicloalquenilo (C3-Cg), que esta sin susti-
tuir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por haldgeno, alquilo (Cq-C4),
halo-alquilo

y [alcoxi
(Cl—C4)]—carbonilo, o

significa fenilo, que estd sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo

alquilo (C;-C4), halo-
alquilo (Cl—C4), alcoxi (Cl—C4), halo-alcoxi (Cl—C4),

alquil

falquil (Cq-Cy)1l-
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formado por haldégeno, alquilo (Ci-C4), halo-alquilo
(Cl—C4), alcoxi (Cl—C4), halo-alcoxi (Cl—C4), alquil
(Cl—C4)—tio, alquil (Cl-C4)—sulfinilo, alquil (Cl—C4)—
sulfonilo, NR8R9, [alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo,
(C{-C4)1-carbonilo, fenilo, CN y NO,, y
R2 y R3

lalquil

en comin con el dtomo de N (N1) pueden formar un

\ heterociclo con 3-6 atomos de anillo, que es saturado,

insaturado o aromdtico, y adicionalmente al atomo de N
(N1 puede contener uno o dos heteroatomos tomados

entre el grupo formado por N, O y S y estd sin susti-

tuir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por alquilo

(C;-C3), alcoxi
\ (C;—C3), haldgeno, [alcoxi

(Cl—C3)]—carbonilo, halo-

\ alquilo (C;-C3) y oxo, no encontrandose preferiblemente
15

el radical oxo en posicién contigua al &tomo de N (N1)
significa haldégeno, CN, alquilo (C;-C,), alcoxi

(C;—C,4), @lquenilo (C,-Cg), alquinilo (C,y-Cg), alquenil

(C3—C6)—oxi, algquinil (C3—C6)—oxi, _

\ estando cada uno de los 6 radicales mencionados en

20 | Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por

halégeno, alcoxi (Cl—C6), halo-alcoxi (Cl—C6), alquil

(Cl—C6)-tio, halo-alquil (Cl—CG)-tio, alquil (C1~C6)—
sulfinilo, halo-alquil

(C1—Cg) -sulfonilo,

[alcoxi

(Cl—C6)—sulfinilo,
halo-alquil

(Cl—C6)]—carbonilo, [halo-alcoxi (Cl—CG)]—

CONR®R”, SO,NR®R’, CN, OH, cicloalquilo
(C3—C6), NR8R9, fenilo sin sustituir o sustituido, o

alquil
25

(Cl—C6)—Sulfonilo,

carbonilo,

heterociclilo sin sustituir o sustituido,

O
30 \

significa cicloalquilo (C3-Cg) sin sustituir o susti-
tuido, cicloalquenilo (C3—C6) sin - sustituir o
sustituido, heterociclilo con 3 a 6 -atomos de anillo
sin sustituir o sustituido, fenilo sin sustituir o

| sustituido o [alquil (C,-C,)]-carbonilo o [alcoxi (Cj-
35

i, .

C4)]—carbon110, estando cada uno de los dos radicales
mencionados en (Ultimo término sin sustituir o
sustituido en la parte de alquilo con uno o varios
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dtomos de haldégeno, o significando un radical de la

férmula C(O)—NR’-R’’, C(S)-NR’'-R’’, CR’=N—Q1—R”, NR' -
Ql—R” 6 NR’’’-N=CR’'-R’'’, significando R’, R’/ y R’’’
independientemente unos de otros un atomo de hidrdgeno,

un radical acilo o un radical hidrocarbilo (Cl—Clo) sin

sustituir o sustituido, vy significando Q1 y Q2

independientemente uno de otro un enlace directo o un
grupo divalente de la férmula -O- & -N(R*)-, signifi-
cando RY un atomo de hidrégenoc, un radical acilo o un
radical alquilo (Cl—C4) sin sustituir o sustituido, y
pudiendo. formar R’ con R’’ o R* con R’ o RY con R’’ en
cada caso un radical heterociclilo con 3 a 6 atomos de
anillo, que estd sin sustituir o sustituido, preferi-

blemente con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgeno,

alquilo (Cq-Cg), alcoxi
(Cl‘c6) ]

[alcoxi (Cl-CG)]—carbonilo; halo-alquilo (Cl—
C6) y 0Oxo,

es igual a 0 6 1,

independientemente uno de otro, significan H,
alquilo (C4-C4), alquenilo (C5-C4), alquinilo (C3-C4),
o fenilo, que estd sin sustituir o sustituido con uno
o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, .alquilo (C1~C4), halo-alquilo (Cl—C4), alcoxi
(C1-C4), alquil (C;-C4)-tio, alquil (Cy-C,)-sulfonilo,
[alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, CN y NO,, o

R® Yy R’ en comin con el &tomo de N del grupo NROR7,

pueden formar un radical heterociclilo con 5 &6 6

miembros de anillo, que eventualmente puede contener

uno o varios heterodtomos

tomados entre el grupo

formado por N, O y S, y estd sin sustituir o sustituido

una vez o miltiples veces con radicales tomados del

grupo formado por alquilo (C;-C,) y oxo,
R° son alquil (C;-C,)-carbonilo, halo-alquil (Cq-C,4)-

carbonilo, alcoxi (C;-C,)-carbonilo o alquil (Cq{-Cy)-
sulfonilo, o en comin con el atomo de N del grupo NRER?

pueden formar un radical heterociclilo con 5 & 6 atomos
de anillo, que eventualmente puede contener uno o



15

25

35

[¥3]

férmula (I)
Rl
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varios heteroatomos tomados entre el grupo formado por
N, Oy S y estd sin sustituir o sustituido una vez o

maltiples veces con radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo (Cq-C4) y oxo.

Tienen interés especial también los compuestos de la
conformes al invento y sus sales,

en los que
significa alquilo (Cq-C¢),

que estd sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgeno y alcoxi (C;-C,), ©

significa 3-oxetanilo,

alquenilo (C3-Cy,)
(C3_C4) /‘

o alquinilo
significa H, alquilo

(Cl—C6), alquenilo (C3—C6) o}
alquinilo (C3—C6),

estando cada uno de los tres radicales mencionados en
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por

halégeno, alcoxi (C1-Cy) alquil (Cl—C4)-tio,

[alcoxi
cicloalquilo (C3—C6), CN y OH, o

alquil
(Cl—C4)—sulfonilo,

(C1-C4)1-carbonilo,

significa cicloalquilo (C5-Cg), que esta sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C1-Cy4) alcoxi
(Cl—C4), [alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, CN y OH, o
significa

cicloalquenilo (C3—C6), alcoxi (Cl—C4),
alquenil (C;-C4)-oxi, alquil (C;-C,)-amino o di-[alquil
(C1-C4q)1-amino y

significa H, alquilo (C;-Cg), alquenilo (Cy3-Cg),
alquinilo (C5-Cg),

estando cada uno de los tres radicales mencionados en
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por

haldégeno, alcoxi (Cl—C4), alquil (Cl—C4)—tio,

[alcoxi
cicloalguilo (C,-C.), CN OH, o
376 Y

alquil

(Cl-C4)—sulfonilo, (Cl—C4)]-carbonilo,

significa cicloalquilo (C3-Cg), que estd sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre

el grupo formado por haldgeno, alquilo (C;-C4), alcoxi
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(C1-C4), [alcoxi (Cl—C4)]—carbonilo, CN y OH, o
significa cicloalquenilo (C3-Cg), ©

R Yy R3 en comin con el atomo de N (N1), pueden formar un
heterociclo de 3-6 atomos de anillo, que es saturado,

5 insaturado o heteroaromatico, que adicionalmente al

dtomo de N (N1) puede contener uno o dos heteroatomos
tomados entre el grupo formado por N, O y S, y estd sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados: entre el grupo formado por halégeno, alguilo
1 (C1-C3), alcoxi (Cq-C3), [alcoxi (Cl—C3)]—carbonilo %
\ oxo, no encontrandose preferiblemente el radical oxo en
R posicidn contigua al atomo de N (N1y y
R4 significa alquilo (C1-C4), halo-alquilo (C{-C,), alcoxi
(Cl—C4) o haldégeno, .
15, 1 es igual a 0 6 1, preferiblemente O,
R® significa H o metilo,
Q significa O & NR¥,
R* significa H o alquilo (Cl—C4),
X e Y independientemente uno de otro, significan alquilo
20 (Cl—C4), alcoxi (Cl—C4), estando cada uno de los dos
radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir
o sustituido con uno o varios &atomos de haldgeno, o
significan alquil (C;-C4)-tio, haldgeno o mono- o di-
[alquil (C;-C,)]-amino, y
25 | W significa un atomo de oxigeno.
Compuestos de la férmula (I) preferidos conforme al
invento o sus sales, son agquéllos en los que

r1 significa alquilo (C;-C3), alilo o propargilo,

R2 significa H, alquilo (C;-C4), alquenilo (C3-Cg),

30 alguinilo (C3—C5), cicloalguilo (C3—C6) o
cicloalquenilo (C5-Cg),

3 significa H, alquilo (Cl—C4), alquenilo (C3~C5),
alquinilo (C4-Cg), cicloalquilo (C3-Cg) o
cicloalquenilo (C3—C6),

35 |4 significa alquilo (C;-C3) o haldgeno,
H es igual a 0 &6 1, preferiblemente O,
Q

significa 0.6 NR*,



=3 =
e

significa alquilo (C;-Cs),

significa alquilo (C;-C,), alcoxi (Cq-C,), alquil (Cq_
C2)—tio) halo-alquilo (C;-C,) o halo-alcoxi (Cq-C,),

Y significa alquilo (C;-C,), alcoxi (C-Cy), haldgeno,
5 NHCH3 6 N(CH3)2,
significa CH 6 N, preferiblemente N y
Z significa CH & N.
Compuestos de la férmula (I) especialmente preferidos
conforme al invento o sus sales, son aquéllos en los que
10 RrY significa alquilo (C;-C3), alilo o propargilo y/o
Q

significa un atomo de oxigeno.

Son especialmente preferidos también los compuestos de

la férmula (I) conformes al

invento y sus sales, que

contienen una combinacién de radicales de los compuestos
15

antes mencionados o contienen los compuestos preferidos, asi

como aquéllos que contienen

radicales individuales o
miltiples de los compuestos que se exponen en las Tablas 1

\ y 2 (véase mas adelante).

Son asimismo preferidos
| compuestos de la férmula

los
(I) en los que V es = N.

20 Son objeto del presente invento también procedimientos
para la preparacidén de los compuestos de la fdrmula general
(I) conformes al invento o de sus sales, en los que
a) se hace reaccionar un compuesto de la férmula (II)
RA_ R’
25 | g
COQR!
(1) -
&
/ ~
(R') O/ NH,
|
30
con un carbamato heterociclico de la férmula (III),

. A0 -
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en la que R** significa un radical hidrocarbilo C;-C,j
sustituido o sin sustituir,

tal como arilo o alquilo,
preferiblemente

eventualmente sustituido o
alquilo (C;-C,) eventualmente sustituido, o

fenilo

se hace reaccionar un sulfonil-carbamato de la fdérmula
(IV)
R A
' COQR!
0 \Y
S//o /U\ R*k* ()
(R4N g N ©
en la que R*¥** significa un radical hidrocarbilo Cq-Cyq
sustituido o sin sustituir, “tal como fenilo
eventualmente sustituido y alquilo (C1-Cy4)
eventualmente sustituido, con un amino-heterociclo de
la férmula (V)
1
o, v
no N
AR
|5
o

se hace reaccionar un sulfonil-isocianato de la férmula
(VI)

R2 Ra
\N/
COQR!
(V1)
Vs
®) & N
1

\C\\
o)
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con un amino-heterociclo de la férmula (V) o

se hace reaccionar una sulfonamida de la formula (II)
con un (tio)-isocianato de la formula (VII)

X

j\oj\ (Vi)

en presencia de una base, o

se hace reaccionar un amino-heterociclo de la fdérmula

(V) en primer lugar de un modo catalizado por una base
con un éster de acido carbdnico, p.ej. carbonato de
difenilo, y el compuestd intermedio formado se hace

reaccionar en una reaccién de un solo recipiente (sin

aislamiento de los productos

sulfonamida de la férmula (II) (véase la variante a),
o .

intermedios) con una

se hace reaccionar una

fenil-sulfonil-urea de
férmula (VIII)

la

O~ +.0

~N

COQR' X :
//o )Wj\ j\é\j\ (Vi)
S
(34)| o//\H zs N7 Y

por reduccidén del grupo nitro, y eventualmente reaccidn

ulterior de la funcidén hidroxil-amino o amino puesta en

libertad, para dar una sulfonil-urea de la férmula (I),

ﬁstando en las fdrmulas

(IT)-(VIII) los radicales, grupos e

indices Rl—RS, V, W, Y, Z y 1 definidos como en la férmula
35 (1) .

k

En las variantes a)

hasta ¢), e) y £f) del procedimiento

obtienen en primer lugar compuestos de la férmula (I)

‘ en
la que W = O. ¢
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La reaccidén de los compuestos de las férmulas (II)

(II) se efectla preferiblemente de un modo catalizado por

una base en el seno de un disolvente organico inerte,

como p.ej. diclorometano, acetonitrilo,

y el punto de ebullicidén del disolvente.

utilizan en tal casos por ejemplo bases de aminas organicas,
tales como 1,8-diaza-biciclo[5.4.0]Jundec-7-eno (DBU), terc.-

butéxidos de metales alcalinos, tales como p.ej. NaO-t-CyHg,

0 hidrdéxidos de metales alcalinos,

tales como p.ej. NaOH,
especialmente en el caso de que R** sea

= fenilo (sustitui-
do) (comparese el

documento EP-A-44.807), o trimetil-
aluminio o trietil-aluminio, este Gltimo especialmente en el
caso de que R** sea = alquilo

(comparese el documento EP-A-
166.516) .

La respectiva base se emplea en tal caso por

ejemplo en el margen de 1 a 3 equivalentes molares, referido
al compuesto de la férmula (II).

Las sulfonamidas (II) y los compuestos de las férmulas

(IV) y (VI), afines estructuralmente a ellas asi como las
fenil-sulfonil-ureas (VIII) son nuevos compuestos. Estos y

su preparacidén son asimismo objeto de este invento.

Se obtienen los compuestos de la férmula (II)
se muestra en el Esquema 1,

compuestos de la formula (IX)

tal como
por ejemplo partiendo de

tal

dioxano o THF a
temperaturas comprendidas entre 0°C, preferiblemente 20°C,

Como base se
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Esquema 1

El tratamiento de los sulfo-cloruros de la férmula (IX)
gon terc.-butil-amina proporciona sulfonamidas de la fdérmula
X) .

Por reduccidén del grupo nitro en los compuestos de la
fiormula (X)

se llega a los correspondientes hidroxil-aminas

o aminas (XI)’, pudiendo la funcionalidad puesta en libertad
eEtar eventualmente derivatizada,

p.ej. alquilada. Los
mpuestos intermedios de la formula (XI) asi obtenidos se
tfansforman finalmente en los compuestos (II) por tratamien-
t® con un acido. Los radicales rR! hasta R4

Q v 1 se definen
el Esquema 1 como en la fdérmula

e

(I .

27

e e e =
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La formacién de las sulfonamidas se lleva a cabo por
ejemplo en el seno de disolventes inertes tales como p.ej.
diclorometano, tetrahidrofurano (THF), dioxano, tolueno o
dimetil-formamida (DMF) a temperaturas de -70°C hasta del
punto de ebullicién del disolvente, preferiblemente hasta
25°C. En tal caso pasa a emplearse Ipreferiblemente una
cantidad de amina de 1,5-2,5 equivalentes, referida al
sulfo-cloruro. :

La reduccién de la funcién nitro en (X) para dar aminas
o0 hidroxil-aminas de la férmula general (XI)’ se efectla
andlogamente a métodos conocidos (comparense para ello
Houben—Weyl[ "Methoden der Organischen Chemie", 4° edicidn
tomo XI/l,* paginas 360 y siguientes, editorial Thieme
Stuttgart 1957, asi como tomo X/1, paginas 1.138 y siguien-
tes, editorial Thieme Stuttgart, 1971). Los compuestos de la
férmula general (XI)’ (siendo n = 0) se pueden alquilar
reductoramente con compuestos carbonilicos (comparense para
ello Houben-Weyl, "Methoden der Organischen Chemie", 4°
edicidn toho XI/1, péginas 618-643, editorial Thieme
Stuttgart 1957; y las citas J. Am. Chem. Soc. 96 (1974)
7.812-7.814; J. Med. Chem. 38 (1995) 3.132-3.137). Por
subsiguiente separacidén de terc.-butilo se consigue de este
modo por ejemplo la preparacidén de anilinas secundarias y
terciarias de la férmula general (II).

La separacidén del grupo protectdr terc.-butilo en 1los
compuestos (XI) se efectGa por tratamiento con un &cido
fuerte (véaée el documento WO 89/10921). Como acidos fuertes
entran en cuestidén p.ej. acidos minerales, tales como H,S50,
6 HCl, o bases orgéanicas fuertes, tales como &acido triflu-
roacético. La reaccidén se efect@ia por ejemplo a temperéturas
de -20°C hasta la respectiva temperatura de reflujo de la
mezcla de reaccidn, preferiblemente a 0°C hasta 40°C. La
reaccién puede llevarse a cabo en sustancia o también en el
seno de un disolvente inerte, tal como p.ej. diclorometano
o triclorometano.

Para 1l =0, Q =0y rl = H, Me> Et y alilo los compues-

tos (IX) son conocidos (véanse los documentos de patente de
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los Estados Unidos de América US-4.647.588, US-4.694.020, de
patente europea EP-A-197.386 y US-4.603.133). Los nuevos
compuestos de la férmula (IX) conformes al invento se pueden
preparar paftiendo de A&cidos ftdlicos sustituidos en el
nicleo (para 1 = 0 por ejemplo a partir de acido 3-nitro-
ftidlico comercial), andlogamente a métodos conocidos (véase
J. Heterocyclic Chem. 23 (1986) 1.253-1.255).

Los carbamatos de la férmula (III) se pueden preparar

de acuerdo con métodos, como se han descrito en las solici-

tudes de patente surafricanas 82/5671 vy 82/5045 o en los
documentos EP-A-70.804 (US-A-4.480.101) o RD 275.056.
La reaccién de los compuestos (IV) con los amino-

heterociclos (V) se lleva a cabo preferiblemente en el seno

de disolventes apréticos inertes tales como p.ej. dioxano,
acetonitrilo o tetrahidrofurano a temperaturas comprendidas
entre 0°C y la temperatura de ebullicidén del disolvente. Los
fenil-sulfonil-carbamatos de las fdérmulas (IV) y (XII’') se
obtienen a partir de compuestos de las férmulas (II) o (XII)
andlogamente a los documentos US-A-4.684.393 o US-A-
4.743.290. Los materiales de partida (V) necesarios son
conocidos 'por la bibliografia o se pueden preparar de
acuerdo con procedimientos conocidos por la bibliografia
(véanse para ello los documentos de patente alemana DE-A-
3842621, y‘las citas de Dudley J.R. y colaboradores J. Am.
Chem. Soc. 73 (1951) 1.968-2.990; Braker y colaboradores, J.
Am. Chem. Soc. 69 (1947) 3.072, 3.075; Rose y colaboradores
J. Chem. Soc. (1946) 81, 84; Huffman, K.R.; Schaefer, F.C.

J. 0ry . Chem. 28 (1963) 1.816-1.821; Gabriel y
colaboradores, Chem. Ber. (189%99) 2.924).

pueden preparar andlogamente a como en el documento US-A-

4.481.029 y hacer reaccionar con los amino-heterociclos (V).

!
|
1
i
l
|
|
|
Los fenil-sulfonil-isocianatos de la foérmula (VI) se {
!
i
|
Los (tio) -isocianatos de la férmula (VII) song

|

obtenibles de acuerdo con procedimientos conocidos por la |

bibliografia (documentos EP-A-232.067, EP-A-166.516). La |

reaccién de los (tio)-isocianatos (VII) con compuestos (II)
se efectGa por ejemplo a -10°C hasta 100°C, preferiblemente
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a 20°C hasta 100°C, en el seno de un disolvente aproético

inerte, tal como p.ej. acetona o acetonitrilo, en presencia
de una base apropiada, p.ej. trietil-amina o carbonato de
potasio.

Los productos
pueden preparar por ejemplo orillando el aislamiento de los
directamente a partir de

intermedios de la foérmula (VIII) se

sulfonil-isocianatos intermedios,
los sulfo-cloruros (IX) y los amino-heterociclos (V) en

presencia dé un cianato o tiocianato de metal alcalino o
(comparese para ello el documento US-A-

amonio y piridina
los compuestos (VIII)

5.157.119) . -Alternativamente a ello,
se pueden obtener también por reaccién de una sulfonamida
férmula (IIT)

(XI1I) con carbamatos de la
en el

al procedimiento descrito

correspondientemente
los productos

apartado a). Partiendo de sulfonamidas (XII)
intermedios de la férmula (VIII) se pueden preparar también

andlogamente a los procedimientos descritos en los apartados

d) y e). Ademds de ello, los productos intermedios de la

se pueden preparar también a partir de

férmula (VIII)
siendo 2Z** = NHCOOR***,

compuestos de 1la foérmula (X*),
andlogamente al procedimiento descrito en el apartado Db).

Las sulfonamidas (XII) se pueden obtener por reaccidn

de los compuestos (IX) con amoniaco (Esquema 2) .

(RY,

(1X) ) (X

35

Esquema 2
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La formacién de una sulfonamida se lleva a cabo por

ejemplo en un medio acuoso o en el seno de disolventes

inertes tales como p.ej. el éster etilico de acido acético,

tetrahidrofurano (THF), dioxano, tolueno o

diclorometano,
(DMF) 'a temperaturas de -70°C hasta del

dimetil-formamida
punto de ebullicidén del disolvente, preferiblemente a 25°C.

En tal caso pasa a emplearse preferiblemente una cantidad de
amoniaco de 1,5-2,5 equivalentes, referida al sulfo-cloruro.

La reaécién de un amino-heterociclo de la foérmula (V)
con carbonafo de difenilo y una sulfonamida de la férmula

(II) en una reaccién de un solo recipiente se puede llevar

a cabo de acuerdo con el documento EP-A-562.575.
Los mepcionados compuestos de las férmulas (II), (IV),
(VI), (XI) y (XI)’ son nuevos productos intermedios

estructuralmente afines de la férmula general (II¥)

Rz\N/R3
COQR' ()
b

(RY) o// K

en la que 2Z* significa = NH,, NHCOOR***, NCO & NH-terc.-
butilo, vy rR1-r%, 1 y Q estadn definidos como en la férmula

(I) vy R¥** estd definido como en la férmula (IV).
Los mencionados compuestos de las foérmulas

(XIT) y (XII’) son nuevos productos
estructuralmente de la férmula general (X*)
O =0
N
COQR'
“ (X*)
%
P
(RY) o) z~

35

(Ix), (X),

intermedios afines
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en la que Z** gignifica = NH,, NHCOOR***  NH-terc.-butilo o
Cl vy R, R%, 1 y Q estén definidos como en la férmula (I) y

R*** estd definido como en la férmula (IV), y estando

excluidos los compuestos, en los cuales Z** es = Cl, 1 = 0,

Q =0y Rl - H, metilo, etilo o alilo.
Son asimismo nuevos los productos intermedios de la

férmula general (VIII)

COQR'

~ HJL AQ

(VIll)

(RY),

en la que Rl, R4, R5, Q, V, W, X, Y, Z y 1 estan definidos
como en la férmula (I).

sales de 1los compuestos de la férmula (I) se

Las
preparan preferiblemente en el seno de disolventes polares

inertes tales como p.ej. agua[ metanol o acetona a

temperaturas de 0°C a 100°C. Bases apropiadas para la

preparacién de 1las sales conformes al invento son por

ejemplo carbonatos de metales alcalino, tales como carbonato
hidréxidos de metales alcalinos y alcalino-

NaOH 6 KOH, o alcoholatos de metales alcali-
-butanolato de

de potasio,
térreos, p.ej.
nos, tales como metanolato de sodio o terc.

sodio, o amoniaco o etanol-amina.
Con los "disolventes inertes" que se seflalan en las

precedentes variantes del procedimiento se piensa en cada

caso en los disolventes que son inertes en las respectivas

condiciones de reaccidén, pero no deben de ser inertes en

cualesquiera condiciones de reaccidn.
Colecciones de compuestos de la férmula

que’ se pueden sintetizar de acuerdo con los esquemas

se pueden preparar también de una manera

(I) y sus

sales,
antes mencionados,
pudiendo efectuarse esto de un modo manual,

paralelizada,
En tal caso

parcialmente automdtico o totalmente automdtico.
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es por ejemplo posible automatizar la realizacidn de la
reaccidén, el tratamiento o la purificacidn de los productos
o compuestos intermedios. En conjunto, se entiende por tal
procedimiento un modo de proceder tal como ha sido descrito
por ejemplo por S.H. DeWitt en "Annual Reports in Combinato-
rial Chemistry and Molecular Diversity: Automated Synthe-
sis", tomo 1, Editorial Escom 1997, paginas 69 a 77.

Para la realizacidn paralelizada de la reaccidn y el

tratamiento se pueden utilizar una serie de aparatos

obtenibles en el comercio, tal como son ofrecidos por

ejemplo por las entidades Stem Corporation, Woodrolfe road,

Tollesbury, Essex, Inglaterra, H+P Labortechnik GmbH,

Bruckmannring 28, 85764, Oberschleifheim, Alemania,
entidad Radleys, Shirehill, Saffron Walden, Essex,

II:3AZ, Inglaterra. Para la purificacidén paralelizada de
y de sus sales o de

o 1la
CB -

compuestos de la férmula general (I)
productos intermedios gque resultan durante la preparacién

estdn a disposicidn, entre otros, equipos de cromatografia,

por ejemplo de la entidad ISCO, Inc., 4700 Superior Street,

Lincoln, NE 68504, EE.UU.

Los equipos mencionados conducen a un modo de proceder
modular, en el que son automaticas las etapas de trabajo
individuales pero entre las etapas de trabajo se deben
llevar a cabo operaciones manuales. Esto puede ser orillado
mediante el empleo de sistemas de automatizacidn integrados
parcial o totalmente, en los que los respectivos mdédulos de
automatizacidén se pueden manipular por ejemplo mediante
autématas (robots). Tales sistemas de automatizacidn se
pueden adquirir por ejemplo de la entidad Zymark Corpora-
tion, Zymark Center, Hopkinton, MA 01748, EE.UU.

Junto con los métodos aqui descritos, la preparacién de
compuestos de la férmula general (I) y sus sales puede
efectuarse mediante métodos apoyados total o parcialmente en
fases sbélidas. Para esta finalidad, compuestos intermedios
individuales o todos 1los compuestos intermedios de 1la
sintesis o .de una sintesis adaptada al correspondiente modo

de proceder son fijados a una resina para la sintesis. Los
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métodos de sintesis apoyados en fases soélidos han sido

descritos suficientemente en la bibliografia especializada,
p.ej. Barry A. Bunin en "The Combinatorial Index", editorial

Academic Preés, 1998.

La utilizacidén de métodos de sintesis apoyados en fases
sélidas permite una serie de protocolos conocidos de la
bibliografié, que a su vez se pueden realizar de un modo
manual o automdtico. Por ejemplo, "el método de la bolsa de
| documento US 4.631.211; Houghten vy

1985, 82, 5.131-5.136)

té" (véanse. Houghten,
colaboradores, Proc. Natl. Acad. Sci.
se puede automatizar parcialmente

entidad IRORI, 11149 North Torrey Pines Road, La Jolla, CA
paralelas

con productos de la

92037, EE.UU. La automatizacién de sintesis
apoyadas en fases sb6lidas se consigue por ejemplo con
equipos de las entidades Argonaut Technologies, Inc., 887
Industrial Road, San Carlos, CA 94070, EE.UU. o MultiSynTech
GmbH, Wullener Feld 4, 58454 Witten, Alemania.

La preparacién segin los procedimientos aqui descritos

proporciona compuestos de la férmula (I) y sus sales en

forma de colecciones de sustancias, que se denominan
bibliotecas. Son objeto del presente invento también las
bibliotecas que contienen por lo menos dos compuestos de la
férmula (I) y sus sales.

Los compuestos de la férmula (I) conformes al invento
y sus sales, designados en lo sucesivo en comin COmMoO
compuestos de la férmula (I) (conformes al invento)
presentan una actividad herbicida excelente contra un amplio
espectro de plantas dafiinas mono- y di-cotiledbéneas econdmi-
camente importantes. También estan perfectamente abarcadas
por las sustancias activas las malezas perennes dificilmente
combatibles, que brotan a partir de rizomas, cepellones de
raices y otros 6rganos permanentes. En tal caso es indife-
rente que las sustancias sean esparcidas segin los procedi-
mientos de antes de la siembra, antes del brote o después
del brote. En particular, se mencionardn a modo de ejemplo
algunos répresentantes de la flora de malezas mono- y di-

cotiledbéneas, que se pueden reprimir mediante los compuestos
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conformes al invento, sin que por la mencidn tenga due
efectuarse ninguna limitacidén a tipos determinados. Por el
lado de las especies de malezas monocotiledéneas se abarcan
bien p.ej. Avena, Lolium, Alopecurus, Phalaris, Echinochloa,
Digitaria, Setaria asi como especiles de Cyperus del grupo de
las anuales y por el lado de las especies perennes AJgropy-
ron, Cynodon, Imperata asi como Sorghum y también especies
de Cyperus permanentes. En el caso de especies de malezas
dicotiledéneas el espectro de efectos se extiende a tipos
tales como p.ej. Galium, Viola, Veronica, Lamium, Stellaria,
Amaranthus, Sinapis, Ipomoea, Matricaria, Abutilon y Sida
por el lado de las anuales asi como Convolvulus, Cirsium,
Rumex y Artemisia en el caso de las malezas perennes.

Las plantas dafiinas que se presentan en las condiciones
especificas de cultivo en el arroz, tales como p.ej. Echi-
nochloa, Sagittaria, Alisma, Eleocharis, Scirpus y Cyperus,
son también sobresalientemente combatidas por las sustancias
activas conformes al invento. Si los compuestos conformes al
invento son aplicados sobre la superficie del terreno antes
de la germinacidén, o bien se impide totalmente el brote de
las planticulas de malezas o las malezas crecen hasta llegar
al estadio de los cotiledones, pero entonces cesan en Su
crecimiento y finalmente mueren en su totalidad después de
haber trascurrido de tres a cuatro semanas.

En el caso de la aplicacidén de las sustancias activas
sobre las partes verdes de las plantas seglin el procedimien-
to de después del brote aparece también con mucha rapidez
después del tratamiento una drastica detencidn del
crecimiento y las plantas de malezas permanecen en el
estadio de crecimiento que se presentaba en el momento de la
aplicacidén o mueren totalmente después de un cierto tiempo,
por lo que de esta manera se elimina muy temprana Y
persistentemente una competencia por malezas gqaue es
perjudicial para las plantas cultivadas.

Aun cuando los compuestos conformes al invento presen-
tan una excelente actividad herbicida frente a malezas mono-

y di-cotileddéneas, las plantas cultivadas de cultivos

 anTIC—
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econémicamente importantes, p.ej. cultivos de plantas
dicotileddéneas tales como soja, algoddén, colza, remolacha
azucarera, especialmente soja, o cultivos de gramineas tales
como trigo, cebada, centeno, arroz o maiz, son dafiadas sblo
insignificantemente o mnada en absoluto. Los presentes
compuestos se adecuan por estas razones muy bien para la
represién selectiva del crecimiento indeseado de las plantas
en plantaciones Gtiles agricolas o en plantaciones
ornamentales.

Ademds de ello, las sustancias conformes al invento
presentan sobresalientes propiedades reguladoras del creci-
miento en el caso de plantas cultivadas. Intervienen
regulando en el metabolismo propio de las plantas y con ello
se pueden emplear para el influenciamiento planeado sobre
sustancias constitutivas de las plantaé y para facilitar las
cosechas tal como p.ej. por provocacidén de desecacidn y
sofocamiento del crecimiento. Ademds, se adecuan también
para el control y la inhibicidn generales de un crecimiento
vegetativo indeseado, sin aniquilar con ello a las plantas.
Una inhibicidén del crecimiento vegetativo desempefia un gran
papel en muchos cultivos de plantas mono- y di-cotileddneas,
puesto que con ello se puede disminuir o impedir totalmente
el tumbamiento. Por causa de sus propiedades herbicidas y
reguladoras del crecimiento de las plantas, las sustancias
activas se pueden emplear también para combatir plantas
dafiinas en cultivos de plantas modificadas por tecnologia
genética conocidas o que todavia se hayan de desarrollar.
Las plantas transgénicas se distinguen por regla general por
propiedades especialmente ventajosas, por ejemplo por
resistencias frente a determinados plaguicidas, sobre todo
determinados  herbicidas, por resistencias frente a
enfermedades de plantas o patdgenos de enfermedades de
plantas tales como determinados insectos o microorganismos
tales como hongos, bacterias o virus. Otras propiedades
especiales conciernen p.ej. al material cosechado en 1lo
referente 'a 1la cantidad, la calidad, la capacidad de

almacenamiento, la composicién y las sustancias constituti-

|
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vas especiales. Asi, se conocen plantas transgénicas con un
contenido aumentado de almiddén o una calidad modificada del
almiddn, o las que poseen una composicidén de &cidos grasos
distinta de la del material cosechado.

Se prefiere la aplicacidn de los compuestos conformes

al 1invento de la férmula (I) o sus sales en cultivos

transgénicos econdmicamente importantes de plantas Gtiles y
ornamentales, p.ej. de cereales, tales como trigo, cebada,
centeno, avena, mijo, arroz, mandioca y maiz, o también
cultivos de |remolacha azucarera, algoddén, soja, colza,
patata, tomate, guisantes y otras especies de legumbres.

Preferiblemente, los compuestos de la fdérmula (I) se
como herbicidas en c¢ultivos de plantas
o han sido hechos resistentes

pueden emplear
Gtiles, que son resistentes,
por tecnologia genética, frente a los efectos fitotdxicos de

los herbicidas.
Las vias habituales para la produccidn de nuevas

plantas, que tienen propiedades modificadas en comparacidn

con las plantas hasta ahora existentes, consisten por

ejemplo en procedimientos de cultivacidn cléasicos y en la
produccidén de mutantes. Alternativamente, se pueden producir
nuevas plantas con propiedades mejoradas con ayuda de
procedimientos de tecnologia genética (véanse p.ej. los

documentos EP-A-221044 y EP-A-0131624). Se describieron por

ejemplo en varios casos
alteraciones por tecnologia genética de plantas culti-

vadas para la modificaciédn del almiddn sintetizado en

las plantas (véanse p.ej. los documentos WO 92/11376,
WO 92/14827 y WO 91/19806),

= plantas cultivadas transgénicas, que son resistentes
frente a determinados herbicidas del tipo de glufosina-
to (comparese p.ej. los documentos EP-A-0242236, EP-A-
242246) o glifosato (documento WO 92/00377) o de las
sulfonil-ureas (documentos EP-A-0257993, US-A-5013659),

= plantas cultivadas transgénicas, por ejemplo algoddn,
con la capacidad de producir toxinas de Bacillus

thuringiensis (Bt-toxinas), que hacen a las plantas
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resistentes frentes a determinadas plagas (documentos

EP-A 0142924 y EP-A 0193259).
plantas cultivadas transgénicas con una composicidn

modificada de &cidos grasos (WO 91/13972).
Numerosas técnicas de biologia wmolecular, con 1las
cuales se pueden producir nuevas plantas transgénicas con
propiedades,mejoradas, son conocidas en principio (véanse
p.ej. las obras de Sambrook y colaboradores, 1989, Molecular
Clonig, A Laboratory Manual (un manual de laboratorio), 2°
edicidn, Coid Spring Harbor Laboratory Press, Cold Spring
Harbor, NY; de Winnacker "Gene und Klone" (genes y clones),
VCH Weinheim 22* edicidén 1996; o de Christou, "Trends in

Plant Science" (tendencias en la ciencia de los vegetales),

1 (1996) 423-431).

Para tales manipulaciones por tecnologia genética se
pueden incofporar_en plasmidos moléculas de &cidos nuclei-
cos, que permiten una mutagénesis o una modificacidén de 1las
secuencias por recombinacién de secuencias de ADN. Con ayuda
de los procedimientos clasicos antes mencionados, se pueden
llevar a cabo p.ej. intercambios entre bases, se pueden
eliminar secuencias parciales o se pueden agregar secuencias
naturales o sintéticas. Para la unidén de los fragmentos de
ADN unos con otros se pueden adosar a los fragmentos adapta-
dores o enlazadores.

La produccidén de células de plantas con una actividad
disminuida de un producto de gen sé puede conseguir por
ejemplo mediante la expresidén de un correspondiente ARN
antisentido, de un ARN del mismo sentido para conseguir un
efecto de supresidén conjunta o la expresidén de por lo menos
una ribozima correspondientemente. construida, que disocia
especificamente a transcritos del producto de gen antes
mencionado.

Para ello se pueden utilizar por una parte moléculas de
ADN que abarcan 1la secuencia codificadora total de un
producto de gen inclusive secuencias flanqueadoras eventual-
mente presentes, asi como también moléculas de ADN, dque

abarcan solamente partes de la secuencia codificadora,

|
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debiendo estas partes ser lo suficientemente largas como
para producir en las células un efecto antisentido. Es
posible también la utilizacidén de secuencias de ADN, que
presentan un alto grado de homologia con las secuencias
codificadoras de un producto de gen, pero no son totalmente
idénticas a ellas.

En el caso de la expresién de moléculas de &acidos
nucleicos en plantas, la proteina sintetizada puede estar
localizada en cualquier compartimiento deseado de la célula
vegetal. No obstante, con el fin de conseguir la localiza-
cién en un determinado compartimiento, p.ej. la regidn
codificadora puede ser unida con  secuencias de ADN que
garanticen la localizacién en un determinado compartimiento.
Tales secuencias son conocidas por un experto en la materia
(véanse por ejemplo las citas de Braun y colaboradores, EMBO
J. 11 (1992), 3.219-3.227; Wolter y colaboradores, Proc.
Natl. Acad. Sci. USA 85 (1988) 856-850; Sonnewald y colabo-
radores, Plant J. 1 (1991), 95-106).

Las células de plantas transgénicas pueden ser
regeneradas de acuerdo con técnicas conocidas para dar
plantas enteras. En el caso de las plantas transgénicas
puede tratarse en principio de plantas de cualquier especie
deseada de plantas, es decir de plantas tanto monocotiledd-
neas como también dicotileddneas.

Asi son obtenibles plantas transgénicas, que presentan
propiedades’ alteradas mediante sobreexpresidn, supresidn o
inhibicién de genes o secuencias de genes homdlogos (=
naturales) o expresidén de genes o secuencias de genes
heterdlogos (= ajenos).

Preferiblemente, los compuestos (I) conformes al
invento se pueden haber empleado en cultivos transgénicos,
que son resistentes frente a herbicidas tomados entre el
grupo de laé sulfonil-ureas, glufosinato-amonio y glifosato-
isopropilamonio y sustancias activas andlogas.

En el caso de la aplicacidén de las sustancias conformes
al invento en cultivos transgénicos, junto a los efectos

contra plantas dafiinas que se pueden observar en otros
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cultivos, aparecen con frecuencia efectos, que son especifi-
cos para la aplicacién en el respectivo cultivo transgénico,
por ejemplo un espectro modificado o especialmente ampliado
de malezas que se pueden combatir, cantidades consumidas
modificadas,, que se pueden emplear para la aplicacién,
preferiblemeqte una buena combinabilidad con los herbicidas,
frente a los cuales es resistente el cultivo transgénico,
asi como el influenciamiento sobre el crecimiento y el
rendimiento de las plantas cultivadas transgénicas.

Es por lo tanto objeto del invento también la utiliza-
cién de 1los compuestos (I) conformes al invento como
herbicidas para combatir plantas daflinas en plantas cultiva-
das transgénicas. :

Los compuestos conformes al invento se pueden aplicar
en forma de polvos para proyectar, .concentrados emulsiona-
bles, soluciones atomizables, agentes para espolvorear o
granulados en los preparados usuales. Por lo tanto, son
objeto del invento también agentes herbicidas y reguladores
del crecimiento de las plantas, que contienen compuestos de
la férmula (I).

Los compuestos de la férmula (I) se pueden formular de
modos diferentes, dependiendo de qué parametros bioldgicos
y/0 quimicos-fisicos estén preestablecidos. Como posibilida-
des de formulacidn entran en cuestidn por ejemplo: polvos
para proyectar (WP), polvos solubles en agua (SP),
concentrados solubles en agua, concentrados emulsionables
(EC), emulsiones (EW), tales como emulsiones del tipo de
aceite en agua y del tipo de agua en aceite, soluciones
atomizables, concentrados para suspensidén (SC), dispersiones
a base de aceites o de agua, soluciones miscibles con
aceites, suspensiones para encapsular (CS), agentes para
espolvorear (DP), agentes desinfectantes, granulados para la
aplicacidén por esparcimiento y sobre el suelo, granulados
(GR) en forma de microgranulados, granulados por atomiza-
cidn, extensién y adsorcioén, granulados dispersables en agua
(WG), granulados solubles en agua (SG), formulaciones ULV

(de volumen ultra-bajo), microcéapsulas y ceras. Estos tipos
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individuales de formulaciones son conocidos en principio y
se describen por ejemplo en las obras de: Winnacker-Kichler,
"Chemische Technologie" (tecnologia quimica), tomo 7, edito-
rial C. Hauser Munchen, 4% edicidén, 1986, Wade van Valken-
burg, "Pesticide Formulations" (formulaciones plaguicidas),
Marcel Dekker, N.Y., 1973, K. Martens, "Spray Drying"
Handbook (manual del secado por atomizacién) 3* edicidn,
1979, G. Goodwin Ltd., Londres.

Los agéntes coadyuvantes de formulaciones tales como
materiales inertes, agentes tensioactivos, disolventes vy
otros materiales aditivos son asimismo conocidos y se
describen por ejemplo en las obras de: Watkins, "Handbook of
Insecticide Dust Diluents and Carriers" (manual de diluyen-
tes y vehiculos para polvos insecticidas), 2* edicidn,
Darland Books, Caldwell N.J.; H.v. Olphen, "Introduction to
Clay Colloid Chemistry" (introduccidén a la quimica de 1los
coloides de arcillas), 2* edicidén J. Wiley & Sons, N.Y.; C.
Marsden, "Solvents Guide" (guia de disolventes), 2° edicidn,
Interscience, N. Y. 1963; "Detergents and Emulsifiers
Annual" (anual de los detergentes y emulsionantes) de
McCutcheon, MC Publ. Corp., Ridgewood N. J.; Sisley y Wood,
"Encyclopedia of Surface Active Agents" (enciclopedia de
agentes tensioactivos), Chem. Publ. Co. Inc., N.Y. 1964;
Schénfeldt, "Grenzflachenaktive Athylenoxidaddukte" (aductos
con oxido dé etileno interfacialmente activos), Wiss.
Verlagsgesell. Stuttgart, 1976; Winnacker-Klchler; "Chemis-
che Technologie" (tecnologia quimica), tomo 7, editorial C.
Hauser Minchen, 42 edicidén, 1986.

Sobre la base de estas formulaciones se pueden producir
también combinaciones con otras sustancias activas como
plaguicidas, tales como p.ej. insecticidas, acaricidas,
herbicidas, fungicidas, asl como con antidotos, fertilizan-
tes y/o reguladores del crecimiento, p.ej. en forma de una
formulacién acabada o como una mezcla de depdsito (Tankmix) .

Los polvos para proyectar son unos preparados uniforme-
mente dispersables en agua, los cuales junto con la sustan-

cia activa, aparte de un material diluyente o 1inerte,
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contienen también agentes tensioactivos de tipos idnicos y/o
no iénicos (agentes humectantes, agentes dispersantes),
p.ej. alquil-fenoles poli(oxietilados), alcoholes grasos
poli(oxietilados), aminas grasas poli(okietiladas), (alcohol
graso) -poliglicol-éter-sulfatos, alcano-sulfonatos, alquil-
benceno-sulfonatos, sales de sodio de &cido lignina-sulfédni-
co, sales de sodio de é&acido 2,2’-dinaftilmetano-6,6’'-
disulfénico, sales de sodio de &acido dibutilnaftaleno-
sulfénico o también sales de sodio de &cido oleoil-metil-
tdurico. Para la produccién de los polvos para proyectar,
las sustancias activas herbicidas se muelen finamente, por
ejemplo en instalaciones usuales, tales como las de molinos
de martillos, molinos de soplantes y molinos de chorros de
aire y se mezclan simultdneamente o a continuacién con los
agentes coadyuvantes de formulaciones.

Los concentrados emulsionables se preparan por disolu-
cién de la sustancia activa en un disolvente orgdnico, p.ej.
butanol, ciclohexanona, dimetil-formamida, xileno o también
compuestos aromdticos o hidrocarburos de elevado punto de
ebullicién, o mezclas de tales disolventes organicos,
mediando adicibén de uno o varios agentes tensioactivos de
tipos ibnicos y/o no ibénicos (emulsionantes). Como emulsio-
nantes se pueden utilizar por ejemplo: sales de calcio de
acidos alquil-aril-sulfdnicos tales como dodecil-benceno-
sulfonato de calcio o emulsionantes no iénicos tales como
ésteres poliglicdlicos de A&cidos grasos, alguil-aril-
poliglicol-éteres, (alcoholes grasos)-poliglicol-éteres,
productos de condensacién de 6xido de propileno y 6éxido de
etileno, alquil-poliéteres, ésteres de sorbitan tales como
p.ej. ésteres de acidos grasos de sorbitdn, poli(oxietilen) -
ésteres de sorbitan tales como p.ej. poli{oxietilen)-ésteres
de acidos grasos de sorbitan.

Se obtienen agentes para espolvorear mediante molienda
de la sustancia activa con materiales s6lidos finamente
divididos, 'p.ej. talco, arcillas naturales, tales como
caolin, bentonita y pirofilita, o tierra de diatomeas.

Los concentrados para suspensién pueden estar

i
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constituidos a base de agua o de aceites. Se pueden preparar
por ejemplo por molienda en himedo mediante molinos de
perlas usualés en el comercio y adicidén eventualmente de
agentes tensioactivos tales como ya se han expuesto ante-
riormente en los casos de los otros tipos de formulaciones.

Las emulsiones, p.ej. las emulsiones del tipo de aceite
en agua (EW), se pueden preparar‘ por ejemplo mediante
agitadores, molinos de coloides y/o mezcladores estaticos
mediando utilizacién de disolventes organicos acuosos Yy
eventualmente de agentes tensioactivos, tal como ya se han
sefialado p.ej. anteriormente en los casos de los otros tipos
de formulaciones. Los granulados se pueden preparar o bien
por inyeccién de la sustancia activa sobre un material
inerte granulado, capaz de adsorcidén, o por aplicacidn de
concentrados de sustancias activas mediante pegamentos,
p.ej. un poli(alcohol vinilico), un poli(acrilato de sodio)
o0 también aceites minerales, sobre la superficie de materia-
les de soporte tales como arena, caolinitas o de un material
inerte granulado. También se pueden granular sustancias
activas apropiadas del modo que es usual para la preparacidn
de granallas de fertilizantes - en caso deseado en mezclas
con agentes fertilizantes -.

Los granulados dispersables en agua se preparan por
regla general de acuerdo con los procedimientos usuales
tales como  secadc por atomizacidn, granulacidén en lecho
fluidizado, granulacidén en bandejas, mezcladura con mezcla-
dores de alta velocidad y extrusién sin ninglin material
inerte sélido.

Para la produccién de granulados en bandejas, en lecho
fluidizado, en extrusores y por atomizacidn, véanse, p.ej.
los procedimientos que aparecen en las obras "Spray-Drying
Handbook" (manual del secado por atomizacidn), 3% edicidn
1979, G. Goodwin Ltd., Londres; J.E. Browning, "Agglomera-
tion" (aglomeracidn), Chemical and Engineering 1967, paginas
147 vy siguienteg; "Perry’s Chemical Engineer’s Handbook"
(manual del ingeniero quimico de Perry), 5* edicidn, McGraw-
Hill, Nueva York 1973, paginas 8-57.
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Para mas detalles acerca de la formulacidén de agentes
fitoprotectores véase por ejemplo la obra de G.C. Klingman,
"Weed Control as a Science" (la represién de malezas como
una ciencia), John Wiley and Sons, Inc., Nueva York, 1961,
padginas 81-96 y J.D. Freyer, S.A. Evans, "Weed Control
Handbook" (manual de la represidén de malezas), 5° edicidn,
Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1968, paginas
101-103.

Los preﬁarados agroquimicos contienen por regla general
de 0,1 a 99 % en peso, especialmente de 0,1 a 95 % en peso,
de una sustancia activa de la férmuia (I).

En polvos para proyectar, la concentracidén de la
sustancia activa asciende p.ej. a aproximadamente 10 a 90 %
en peso, el resto hasta 100 % en peso consta de constituyen-
tes usuales de formulaciones. En el caso de concentrados
emulsionables, la concentracidn de la sustancia activa puede
ascender aproximadamente a 1 hasta 90, preferiblemente a 5
hasta 80 % en peso. Las formulaciones en forma de polvos
finos contienen de 1 a 30 % en peso de la sustancia activa,
preferiblemente en la mayor parte de los casos de 5 a 20 %
en peso de la sustancia activa, las soluciones atomizables
contienen aproximadamente de 0,05 a 80, preferiblemente de
2 a 50 % en peso de la sustancia activa. En el caso de
granulados dispersables en agua, el contenido de la sustan-
cia activa depende en parte de que el compuesto activo se
presente en estado liquido o sbélido y de cudles agentes
coadyuvanteé de granulacidén, materiales de carga, etc., se
utilicen. En el caso de losg granulados dispersables en agua,
el contenido de sustancia activa estd situado por ejemplo
entre 1 y 95 % en peso, preferiblemente entre 10 y 80 % en
peso.

Junto a ello, las mencionadas formulaciones de sustan-
cias activas contienen eventualmente los agentes adhesivos,
humectantes, dispersantes, emulsionantes, penetrantes,
conservantes, protectores frente a las heladas y disolven-
tes, materiales de carga, de vehiculo, de soporte y coloran-

tes, antiespumantes, inhibidores de la evaporacidén y agentes
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que influyen sobre el valor del pH y sobre la viscosidad, en
cada caso usuales.

Como participes en las combinaciones para las sustan-
cias activas conformes al invento en formulaciones de
mezclas o en una mezcla de depdsito se pueden emplear por
ejemplo sustancias activas conocidas, que se basan en una
inhibicién, por ejemplo, de la acetolactato-sintasa, la
acetil-CoA-carboxilasa, la celulosa-sintasa, la enolpiruvil-
shikimato-3-fosfato-sintasa, la glutamina-sintetasa, la p-
hidroxifenil-piruvato-dioxigenasa, fito-endesaturasa, el
fotosistema I, el fotosistema II, la protoporfirindgeno-
oxidasa, tal como se describen p.ej. en las citas de Weed
Research 26 (1986), 441-445 o "The Pesticide Manual", 11°
edicidén, The British Crop Protection Council and the Royal
Soc. of Chemistry 1997, y la bibliografia alli mencionada.
Como agentes herbicidas conocidos, que se pueden combinar
con los compuestos de la férmula (I), han de mencionarse
p.ej. las siguientes sustancias activas (observacidén: los
compuestos son designados o bien con el "nombre coman" de
acuerdo con la International Organization for Standardiza-
tion (ISO) o con el nombre quimico, eventualmente junto con
un nimero de cbédigo usual) :
acetocloro; acifluorfeno (-sodio); aclonifeno; AKH 7088, es
decir &acido [[[1-[5-[2-cloro-4-(trifluorometil) -fenoxi]-2-
nitro-fenil] -2-metoxi-etiliden] -amino] -oxi] -acético y su
éster metilico; alacloro, alloxidim (-sodio); ametrin,
amicarbazona; amidosulfurédn; amitrol; AMS, es decir sulfama-
to de amonio; anilofos; asulam; atrazina; azafenidina;
azimsulfuron; aziprotrin; barban; BAS 516 H, es decir 5-
fluoro-2-fenil-4H-3,1-benzoxazin-4-ona; beflubutamida;
benazolin(;étilo); benfluralina; benfuresato; bensulfurdn-
(-metilo); bensulida; bentazona; benzobicicldén; benzofenap;
benzofluoro; benzoilprop(-etilo); benzotiazurdn; bialafos;
bifenox; bispiribaco(-sodio) ; bromacilo; bromobutida;
bromofenoxim; bromoxinilo; bromurdn; buminafos; busoxinona;
butacloro; butafenacilo; butamifos; butenacloro; butidazol;

butralina; butroxidim; butilate; cafenstrole; caloxidim,
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carbetamida; carfentrazona(-etilo); CDAA; es decir 2-cloro-
N,N—di—2—pfopenil—acetamida; CDEC, es decir éster 2-cloro-
alilico de Aacido dietil-ditiocarbamico; clometoxifeno;
clorambeno; clorazifop-butilo; clorbromurdn; clorbufam;
clorfenaco; clorflurecol-metilo; cloridazona; clorimuron-
(-etilo); clormesulam (ICI-AOO51); clornitrofeno; clortolu-
rén; cloroxurédn; clorprofam; clorsulfurén; clortal(-dimeti-
lo); clortiamida; cinidén(-etilo y -metilo); cinmetilina;
cinosulfurdn; clefoxidim; cletodim; clodinafop y sus
derivados ésteres (p.ej. clodinafop-propargilo); clomazona;
clomeprop; cloproxidim; clopiralida; clopirasulfurdn (-
metilo) ; cloransulam(-metilo); . cumiluxdn; cianazina;
cicloato; ciclosulfamurdn; cicloxidim; ciclurdn; cihalofop
y sus derivados ésteres (p.ej. cihalofop-butilo); ciperquat;
ciprazina; ciprazol; daimurén; 2,4-D; 2,4-DB; dalapdn;
desmedifam; desmetrin; di-allato; dicamba; diclobenilo;
diclorprop; diclofop y sus ésteres tales como diclofop-
metilo; diclosulam, es decir N-(2,6-dicloro-fenil)-5-etoxi-
7-fluoro-{1,2,4]triazolo] [1,5-clpirimidin-2-sulfonamida ,
dietatil (-etilo); difenoxurdn; difenzoquat; diflufenican,
diflufenzopir(-sodio); dimefurdn; dimepiperato; dimetacloro;
dimetametrin; dimetenamida; dimidazona; dimetipin; di-
nitramina; - dinoseb; dinoterb; difenamida; dipropetrin;
diquat; ditiopir; diurdén; DNOC; eglinacina-etilo; EL 77, es
decir 5-ciano-1-(1,1-dimetil-etil)-N-metil-1H-pirazol-4-
carboxamida; endotal; EPTC; esprocarb; etalfluralina;
etametsulfqrén(—metilo); etidimurdn; etiozina; etofumesato;
etoxifeno y sus ésteres (p.ej. el éster etilico, HN-252);
etoxisulfurédn; etobenzanida; F5231, es decir N-[2-cloro-4-
fluoro-5-[4- (3-fluoro-propil) -4, 5-dihidro-5-oxo-1H-tetrazol-
1-il}-fenil] -etano-sulfonamida; fenoprop; fenoxano, fenoxa-
prop y fenoxaprop-P asi como sus ésteres, p.ej. fenoxaprop-
P-etilo y fenoxaprop-etilo; fenoxidim, fentrazamida;
fenurdn; flamprop(-metilo o -isopropilo o -isopropilo-L);
flazasulfufén; florasulam; fluazifop y fluazifop-P y sus
ésteres (p.ej. fluazifop-butilo' y fluazifop-P-butilo);
fluazolato(-isopropazol); flucarbazona(-sodio); fluclorali-
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na; flufenaéet; flumetsulam; flumeturénf flumicloraco y sus

ésteres (p.ej.- flumicloraco—pentilé); flumioxazina;

flumipropin; fluometurdn; flupoxam (KNW—739); fluorodifeno;

fluoroglicofeno(-etilo); flupropacilo; flupirsulfurédn (-
metilo, —sédio); flurenol (-butilo) ; fluridona; fluroclo-
ridona; fiuroxipir(—meptilo); flurtamona; flutiazet (-
metilo) ; fiutiamida; fomesafeno; foramsulfurdn; fosamina,

furiloxifeno; glufosinato(-amonio) ; glifosato(—isopropilamo—

nio); halosafeno; halosulfuron(-metilo); haloxifop y sus
ésteres; haloxifop-P (= R-haloxifop) y sus ésteres; hexazi-
nona; imazametabenz; imazamox; imazapic; imazapir;

imazaquin(—émonio); imazetametapir; imazetapir; imazosulfu-
rén; indaﬁofano; yodosulfurén; ioxinilo; isocarbamida;
isopropalina; isoproturdn; isourdn; isoxabeno; isoxaclorto-
le; isoxaflutole; isoxapirifop; karbutilato; lactofeno;
lenacilo; 1inurén; MCPA; MCPB; mecoprop; mefenacet; meflui-
dida; mesotiiona; metamitrén; metazaclord; metabenztiazuron;
metam; metazol; metoxifehona; metildimron; metobenzurdn;
metobromurdn; (alfa-)metolacloro; metosulam; metoxurdn;
metribuzina; metsulfurdn(-metilo); MH; molinato; monalida;
monocarbamida-dihidrégenosulfato; monolinurdn; monurdn;
MT128, es decir &~ gloro-N- {3-glore-2-propend.l ) -5-metil-N-
fenil—3~piridazinamina; MT 5950, es decir N-[3-cloro-4-(1-
metil—etilf—fenil]—2—metil—pentanamida; naproanilida;
napropamida; naptalam; NC310, es decir 4-(2,4-dicloro-
benzoil)—1-ﬁetil—5—benciloxi—pirazol; neburdn; nicosulfurdn,
nipiraclofeﬁo; nitralina; nitrofeno; nitrofluorfeno; norflu-
razona; orbencarb; orizalina; oxaciclomefona; oxadiargilo;
oxadiazona; oxasulfurdn; oxifluorfeno; paraquat; pebulato;
acido pelargénico; pendimetalina; pentoxazona; perfluidona;

fenisofam; fenmedifam; picloram; picolinafeno; piperofos;

piributicarb; pirifenop(—butilo)} pretilacloro;
primisulfu?bn(—metilo); procarbazona(-sodio); prociazina;
prodiamina; profluralina; proglinazina(-etilo); prometdn;

prometrin; . propacloro; propanilo; propaquizafop y sus
ésteres; propazina; profam; propisocloro; propizamida;

prosulfaliﬂa; prosulfocarb; prosulfurén; prinacloro;

kil
il
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piroflufeno(-etilo) ; pirazolinato; pirazona;
pirazosulfuron(-etilo) ; pirazoxifeno; piribenzoxima;

piributicarb; piridafol; piridato; piriminobaco(-metilo);
piritiobaco(-sodio); piroxofop y sus ésteres (p.ej. pirofop-
propargilo) ; quincldraco; quinmeraco; quinofop y sus deriva-
dos ésteres; quinoclamina; quizalofop y quizalofop-P y sus
derivados ésteres (p.ej. quizalofop-etilo; quizalofop-p-
tefurilo y -etilo); renridurdn; rimsulfurdn; S 275, es decir
2-[{4-cloro-2-fluoro-5-(2-propiniloxi)-£fenil]-4,5,6,7 -
tetrahidro-2H-indazol; secbumetona; setoxidim; sidurén;
simazina; simetrin; SN 106279, es decir &cido 2-[[7-[2-
cloro-4-(trifluoro-metil) -fenoxi]-2-naftalenil]-oxi] -
propanoico y su éster metilico; sulcotriona; sulfentrazona;
sulfazurona; sulfometurdn(-metilo); sulfosato (ICI-A0224);
sulfosulfurén; TCA(-sodio); tebutam; tebutiurdn; tepraloxi-
dim; terbacilo; terbucarb; terbucloro; terbumeton; terbuti-
lazina; terbutrin; TFH 450, es decir N,N-dietil-3-[(2-etil-
6-metil-fenil)-sulfonil] -1H-1,2,4-triazol-1-carboxamida ;
tenilcloro; tiafluamida; tiazaflurdn; tiazopir; tidiazimina
(SN-24085) ; - tifensulfurén(-metilo); tiobencarb; tiocarbazi-
lo; tralcoxidim; tri-allato; triasulfurdn; triaziflam;
triazofenamida; tribenurdn(-metilo); triclopir; tridifano;
trietazina; trifluralina; triflusulfurén(-metilo); tritosul-
furdn; trimeturdn; tsitodef; vernolato; WL 110547, es decir
5-fenoxi-1-{[3-(trifluorometil)-fenil]-1H-tetrazol; AMS -
13668; D-489; BH-60229; BH-71712; DK-8910; DOWCO-535; DPX-
N8189; JTC-101; KH-218; KPP-300; KPP-421; LS 82-556; MBH-
001; MT-146; MT-147; NC-324; NC-330; OK-9403; OK-9604; OK-
9701; PP-600; SC-0774 y UBH-509.
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Las sustancias activas conformes al invento se pueden
emplear también en combinacién con uno o varios de los
compuestos que actian como anti@otos. Ejemplos de los
antidotos son:

a) Compuestos de las foérmulas (XIII) hasta (XV),
17y, AN
W R, 0
0] N m/ﬂ\ /R22
R N
+/U\ 18 O ~ I
w TR T R%
O)\RZO
(XI11) (XIv) (XV)

teniendo los simbolos e indices los siguientes significados:

n’ es un naimero natural de 0 a 5, con preferencia de 0 a
37
T es una cadena de alcanodiilo (C; 6 C,), que esta sin

sustituir o sustituida con uno o dos radicales alqguilo
(C1-C4) o con [alcoxi (Cq-C3)]carbonilo;

wt es un radical heterociclico divalente sin sustituir o
sustituido tomado entre el grupo de los heterociclos
con anillo de cinco miembros, parcialmente insaturados
o aromaticos, con 1 a 3 heteroatomos de anillo del tipo
de N u O, estando contenido en el anillo por lo menos
un atomo de N y a lo sumo un atomo de O, preferiblemen-

te un radical tomado entre el grupo formado por (W*1)
hasta (W*4),

e
( H2)m‘
N N
\\NKN\ I VA N Q7// R? |
R% = =N O—N
2 R R
6] OR
W*‘] W2 W+*3 W4

m’ es 0 6 1;

I
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R1? son, iguales o diferentes, hidrégeno, haldgeno,
alquilo (Cl—C4), alcoxi (C1~C4), nitro o halo-alquilo

O O

son, iguales o diferentes, O
un heterociclo de 3 a 7 miembros saturado o insaturado
gue tiene por lo menos un atomo de N y hasta llegar a
3 heteroatomos, preferiblemente tomados entre el grupo
formado por O y S, que estd unido a través del atomo de
N con el grupo carbonilo existente en (XIII) o (XIV) y
estd sin sustituir o sustituido con radicales tomados
entre el grupo formado por alquilo (C;-C4), alcoxi
(Cl—C4) o fenilo eventualmente sustituido, preferible-
mente un radical de las férmulas OR24, NHR2° & N(CH3)2,
en particular de la férmula OR24;

es hidrégeno o un radical hidrocarbilo alifatico sin
sustituir o sustituido, que tiene preferiblemente en
total de 1 a 18 atomos de C;

es hidrégeno, alquilo (C;-C¢), alcoxi (Cy-Cg) o fenilo
sustituido o sin sustituir;

es hidrégeno, alquilo (C;-Cg), halo-alquilo (Cq-Cg),

alcoxi (C1-C4) -alquilo (C1-Cy) hidroxi-alquilo
(C;—Cg), cicloalquilo (C3-Cq5) O Eri-alguil [(Cq=Cgl-
sililo;

R28 y rR29 son, iguales o diferentes, hidrdgeno, alquilo

(Cl—C8), halo-alquilo (Cl—C8), cicloalquilo (C3—C12) o

fenilofsustituido o sin sustituilr;

es alquilo (C;-C,), halo-alquilo (C;-C4), alquenilo
(C5-C4), halo-alquenilo (C,-C4), cicloalquilo (C3-Cq),
preferiblemente diclorometilo;

rR23 son, iguales o diferentes, hidrégeno, alquilo
(C;—C4), alquenilo (C,-C4), alquinilo (C,-C4), halo-
alquilo (Cl-C4), halo-alquenilo (C2—C4), alquil
(C1—C,4) -carbamoil-alquilo (Cq-C,), alquenil (C,-Cy)-
carbainl—alquilo (C;-C4), alcoxi  (C;-C4)-alquilo
(C1—Cy4) dioxolanil-alquilo (Cl—C4), tiazolilo, furilo,
furil-alquilo, tienilo, piperidilo, fenilo sustituido

R22

O sin sustituir, o y R23 forman en comdn un anillo
2
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heterociclico sustituido o sin sustituir, preferible-
mente un anillo de oxazolidina, tiazolidina,

piperidina, morfolina, dihidropirimidina o benzoxazina;

uno o varios compuestos tomados entre el grupo formado
por

anhidrido de &acido 1,8—naftélico,
difenil-metoxi-acetato de metilo,

ciano-metoxiimino (fenil)acetonitrilo (ciometrinilo),
1,3-dioxola-2-il-metoxiimino(fenil)acetonitrilo
(oxabetrinilo),

0-1,3-dioxolan-2-il-metil-oxima de 4’ -cloro-2,2,2-
triflupro—acetofenona (fluxofenima) ,
4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina (fenclorima),
2—cloro—4—trifluorometil-l,3-tiazol-5—carboxilato de
bencilo (flurazol),
2-diclorometil-2-metil-1,3-dioxolano (MG-191),

N- (4-metil-fenil)-N’'-(l-metil-1-fenil-etil)urea
(dimrén) ,

1-[4- (N-2-metoxi-benzoil-sulfamoil)fenil] -3-metil-urea,
1-[4- (N-2-metoxi-benzoil-sulfamoil)fenil]-3,3-dimetil-
urea;
1-[4-(N-4,5-dimetil-benzoil-sulfamoil) fenil] -3-metil-
urea,

1-[4-(N-naftoil-sulfamoil) fenill-3,3-dimetil-urea,
acido (2,4-dicloro-fenoxi)acético (2,4-D),

&dcido (4-cloro-fenoxi)acético,

dcido (R,S)-2-(4-cloro-o-toliloxi)propidnico
(mecoprop) ,

dcido 4-(2,4-dicloro-fenoxi)butirico (2,4-DB),

dcido (4-cloro-o-toliloxi)acético (MCPA),

acido 4—(4—cloro—o—toliloxi)butirico,

dcido 4-(4-cloro-fenoxi)butirico,

acido 3,6-dicloro-2-metoxi-benzoico (dicamba),
3,6-dicloro-2-metoxi-benzoato de 1- (etoxicarbonil)etilo
(lactidicloro) asi como sus sales y ésteres,

preferiblemente ésteres (C;-Cg);

NAEES
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N-acil-sulfonamidas de la férmula (XVI) y sus sales

" r!z“ (XVI)

en las que

R30

r31

R30  g31

R32

significa hidrégeno, un radical hidrocarbilo, un
radical hidrocarbil-oxi, un radical hidrocarbil-tio o
un radical heterociclilo, estando cada uno de los 4
radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales iguales O
diferentes tomados entre el grupo formado por haldégeno,
ciano, nitro, amino, hidroxi, carboxi, formilo,
carboxamida, sulfonamida y radicales de la fdérmula g
R?, teniendo cada parte de hidrocarbilo preferiblemente

de 1 a 20 &tomos de C y un radical r30

que contiene C
% que, inclusive los sustituyentes, tiene
preferiblemente de 1 a 30 &tomos de C;

significa hidrégeno o alguilo (C;-C,), preferiblemente
hidrégeno, o

en comin con el grupo de la foérmula -CO-N-,
significa el radical de un anillo saturado o insaturado
de 3 av8 miembros;

iguales o diferentes, significan haldgeno, ciano,
nitro, 'amino, hidroxi, carboxi, formilo, CONH,, SO,NH,
o un radical de la fbérmula —Zb—Rb;

significa hidrégeno o alquilo (C;-C,), preferiblemente
H; los

iguales o diferentes, significan haldgeno, ciano,
nitro, amino, hidroxi, carboxi, CHO, CONH,, SO,NH, O un

radical de la férmula z¢-RS;
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significa un radical hidrocarbilo o un radical
heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales
mencionados en Gltimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales 1iguales o
diferentes tomados entre el grupo formado por haldgeno,
ciano, nitro, amino, hidroxi, mono- y di-[alquil (C;-
C4)]amino, o significa un radical alquilo, en el que
varios, preferiblemente 2 0 3, grupos CH, no contiguos
estdn reemplazados en cada caso por un atomo de
oxigeno;
RC iguales o diferentes, significan un radical
hidrocarbilo o un radical heterociclilo, estando cada
uno de los dos radicales mencionados en Gltimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
iguales o diferentes, tomados entre el grupo formado
por haldgeno, ciano, nitro, amino, hidroxi, fosforilo,
haldgeno-alcoxi (C;-C,4), mono- y di-[alquil (Cq-C4)]-
amino, o un radical alquilo, en el que varios,
preferiblemente 2 & 3, grupos CH, no contiguos estan
reemplazados en cada caso por un atomo de oxigeno;
significa un grupo divalente de la fb6rmula -0-, -S-,
-c0-, =CSs-, -CO0-0-, -CO-S-, -0-CO-, -S-CO-, -S0O-,
—-80,—, -NR*-, -CO-NR*-, -NR-CO-, -SO,-NR*- &
-NR+—SO2-, gsiendo el enlace indicado a la derecha del
respectivo grupo divalente el enlace dirigido hacia el
radical R? y significando los RY en los 5 radicales
mencionados en Gltimo término, independientemente unos

de otros, en cada caso H, alquilo (Cl—C4) o halo-

Zb, A independientemente uno de otro, significan un

enlace directo o un grupo divalente de la férmula -0O-,
-§-, -co-, -Cs-, -CO-0-, -CO-S-, -0-CO-, -S-CO-, -SO-,
-80,-, -NR*-, -SO,-NR*-, -NR*-S0,-, -CO-NR*- 6 -NR"-CO-
siendo el enlace indicado a la derecha del respectivo
grupo divalente el enlace dirigido hacia el radical RP
o RC respectivamente vy significando los R* en los 5

radicales mencionados en altimo término,
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independientemente unos de otros, en cada caso H,

alguilo (Cq-C4) o halo-alquilo (C;-C4);

n significa un nGmero entero de 0 a 4, preferiblemente 0,

1 6 2, especialmente 0 6 1, y

m significa un nimero entero de 0 a 5, preferiblemente 0,

1, 2 6 3, especialmente 0, 1 6 2;
d) amidas de &acidos acil-sulfamoil-benzoicos de la fdérmula
general (XVII), eventualmente también en forma de una

sal,

s 0
R ‘ 39
|36 /
R dﬁ\N 3
37 X
(R, A“ # (XVIIy
en la que
x3 significa CH &6 N;
R3% significa hidrégeno, heterociclilo o un radical

hidrocarbilo, estando los dos radicales mencionados en
Gltimo término eventualmente sustituidos con uno o
varios radicales iguales o diferentes, tomados entre el
grupo formado por haldgeno, ciano, nitro, amino,
hidroxi, carboxi, CHO, CONH,, SO,NH, y Z%-R%;

significa hidrégeno, hidroxi, alquilo (C1-Cg),
alguenilo (C2—C6), alquinilo (C2—C6), alcoxi (Cl—C6),
alquenil (C,-Cg)-oxi, estando los cinco radicales
mencionados en Gltimo término eventualmente sustituidos
con uno o varios radicales, iéuales o diferentes,
tomados entre el grupo formado por haldgeno, hidroxi,
alquilo (C;—C,), alcoxi (Cq-C4) y alquil (C1-Cy) -tio,

O

R35 ., p36

\% en comin con el &tomo de nitrdgeno que los lleva,

significan un anillo saturado o insaturado de 3 a 8

miembros;
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r37 significa halégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi,

carboxi, CHO, CONH,, SO,NH, 6 zP-RP;
r38 significa hidrégeno, alquilo (C;-C,), alquenilo (C,-C,)
o alquinilo (C,-C,);
R39 significa halbégeno, ciano, nitro, amino, hidroxi,
carboxi, fosforilo, CHO, CONH,, SO,NH, 6 zZC-RE,

R2 significa un radical alquilo (C,-C,45), cuya cadena de
carbonos esta interrumpida una vez o miltiples veces
por atomos de oxigeno, o significa heterociclilo o un
radical hidrocarbilo, estando los dos radicales
mencionados en Gltimo término eventualmente sustituidos
con uno o varios radicales iguales o diferentes,
tomados entre el grupo formado por haldgeno, ciano,
nitro, amino, hidroxi, mwmono- y di-[alquil (Cl—
C4)]amino;

RP y RC iguales o diferentes, significan un radical
alquilo (C,-Cy,), cuya cadena de carbonos esta
interrumpida una vez o miltiples veces por atomos de
oxigeno, o significan heterociclilo o un radical
hidrocérbilo, estando los dos radicales mencionados en
Gltimo término eventualmente sustituidos con uno o
varios.radicales iguales o diferentes, tomados entre el
grupo formado por haldgeno, ciano, nitro, amino,
hidroxi, fosforilo, halo-alcoxi (Cl—C4), mono- y di-
lalquil (C;-C4)lamino;

za significa una unidad divalente tomada entre el grupo
formado por O, S, CO, CS, C(0)O, C(0)S, SO, SO,, NRY,
c(0)Nr? 6 S0,NRY;

Zb, A iguales o diferentes, significan un enlace directo
0 una unidad divalente tomada entre el grupo formado
por O, §, CO, CS, C(0O)0O, C(O)S, SO, SO, NRd, SOzNRd 6
¢ (0)NRY;

rd significa hidrdgeno, alquilo (C;-C4) o halo-alquilo
(C1-Cy)

n es un namero entero de 0 a 4, y

m en el caso de que X represente CH, significa un numero

entero .de 0 a 5, y en el caso de que X represente N,
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significa un nlmero entero de 0 a 4;

e) Compuestos de la férmula (XVIII),
R40
1
Q\ E)mn
R41
-G Hi
Q? (XVII)
R42

en la que los simbolos e indices tienen los siguientes

significados:

R*® es H, alquilo (C,-C,), alquilo (C,-C,) sustituido con
alquil (C,-C,)-X* o halo-alquil (C,-C,)-X*, halo-alquilo
(C,-C,), NO,, CN, -COO-R*), NR,*, SO,NR,** & CONR,*¢;

R** es H, haldgeno, alquilo (C,-C,), CF,, alcoxi (C,-C,) o
halo-alcoxi (C,-C,);

R*? es H, halégeno o alquilo (C,-C,);

Q', Q°, E, G son, iguales o diferentes, -0-, -S-,
-CR,,,-, -CO-, NR*®- o un grupo de la férmula (XIX),
b a XIX)
_C=CH-0-CR(CO)-A (

con la condicidén de que

a) por lo menos uno de los grupos Q', Q*, E, G sea un grupo
carbonilo, de que exactamente uno de estos grupos sea
un radical de la férmula (XIX) y de que el grupo de la
férmula (XIX) esté contiguo a un grupo carbonilo, y

b) de que dos grupos contiguos @', Q*, E y G no pueden ser
simulténeamente oxigeno; los

R* son, 1lguales o diferentes, H o alquilo (C,-Cy) o los dos
radicales R®* en comin son alquileno (C,-C);

A es RP-Y’- & -NR,*?;

x* gs =0= & =80} ~;

Y? es -0- & -S-;
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RP es H, alquilo (C,;-Cy), halo-alquilo (C,-C;), alcoxi (C,-
C,) ~alquilo (C;-Cy), alquenil (C,-C;)-oxi-alquilo (C,-Cy),
o fenil-alquilo (C,-C;), estando el anillo de fenilo
eventualmente sustituido con haldgeno, alquilo (C,-C,),
CF,, metoxi o metil-S(0),; o es alquenilo (C,;~C,), halo-
alquenilo (C,-C;), fenil-alquenilo (C,—~C,), alquinilo
(C3-C4), fenil-alquinilo (C,-C4), oxetanilo, furfurilo,
tetrahidrofurfurilo;

R¥® es H o alquilo (C,-C,); los

R* son, iguales o diferentes, H, alguilo (C,-C,), alquil
(C,-C,) -carbonilo o los dos radicales R* son en comin
slauileny [(C,-C) ;

R**, R*® son independientemente uno de otro, en cada caso
iguales o diferentes, H, alquilo (C,-C,), o los dos
radicales R* y/o R*® en comin son alquileno (C,-C.),
pudiendo un grupo CH, estar reemplazado por O & S, © uno
o dos grupos CH, estar reemplazado(s) por -NR®-;

R es H o alquilo (C,-C4); los '

R*’ son, iguales o diferentes, H, alquilo (C,-C,), o los dos
radicales RY en comin son alguileno (C,-C);

R*® es H, alquilo (C,-C;), fenilo sustituido o sin susti-
tulr, o bemcileo gin sustitulr o sustituwido en el anillo
de fenilo; 1los

R*? son, iguales o diferentes, H, alquilo (C,-C;), fenilo,
fenil-alquilo (C,-Cq), pudiendo un anillo de fenilo
estar sustituido con F, Cl, Br, NO,, CN, OCH,, alquilo
(C,-C,) &6 CH;80,-; son alcoxi (C,-C,)-algquilo (C,-Cg),
alquenilo (C,-C.), alquinilo (C;-C¢), cicloalquilo (Cy;—Cq)
o dos radicales R** en comin son alquileno (C4-C;),
pudiendo un grupo CH, estar reemplazado por O 6 S, o uno
o dos grupos CH, estar reemplazado(s) por —NR%-;

R¢ es H o alquilo (C,-C,);

m’'’ es 06 1; vy

P es 0, 1 &6 2;

inclusive los estereoisdmeros y las sales habituales en la

agricultura.

Para la aplicacidén, las formulaciones presentes en una
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forma usual en el comercio se diluyen eventualmente de un
modo usual, p.ej. mediante agua en el caso de polvos para
proyectar, concentrados emulsionables, dispersiones vy
granulados dispersables en agua. Los preparados en forma de
polvos fino%, los granulados para el suelo o para esparcir
asl como las soluciones atomizables ya no son diluidas
usualmente antes de 1la aplicacién con otros materiales
inertes.

Con las condiciones externas, tales como la temperatu-
ra, la humedad, el tipo del herbicida utilizado, etc, varia
la cantidad consumida necesaria de los compuestos de la
férmula (I). Esta puede fluctuar dentro de amplios limites,
p.ej. entre 0,001 y 10,0 kg/Ei’y mas de sustancia activa,

pero preferiblemente estd situada entre 0,005 y 5 kg/@gé
Ejemplos
A. Ejemplos quimicos

Ejemplo Al
2-[(terc.-Butil-amino)sulfonil] -6-nitro-benzoato de metilo
A una solucién de 1,00 g 13,58 mmol) de 2-{(cloro-
sulfonil)-6-nitro-benzoato de metilo en 8 ml de diclorometa-
no se 1le afiaden gota a gota a 0°C 1,4 ml (13,3 mmol) de
terc.-butil-amina y la mezcla de reaccidén se deja--llegar
luego a la temperatura ambiente. Después de 2 h la mezcla de
reaccidén se vierte sobre una mezcla de hielo y agua, se
ajusta a pH 3 con &cido clorhidrico acuoso 2 N y ge extrae
con diclorometano. A continuacidn, la fase organica se seca
sobre sulfato de sodio, se separa por filtracidn y se
concentra hasta sequedad en vacio. El residuo remanente se
digiere con dietil-éter y se filtra con succidn. De esta
manera se obﬁienen 1,06 g (91 % del rendimiento tedrico) de
2-[(terc.-butil-amino)sulfonil] -6-nitro-benzoato de metilo
de p. f. 89—91°C.

oS
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Ejemplo A2
2- (Amino-sulfonil) -6-nitro-benzoato de metilo

300 mg (0,948 mmol) de 2-[(terc.-butil-amino)sulfonil] -

6-nitro-benzoato de metilo se agitan a la temperatura

ambiente durante 4 h en 8 ml de &cido trifluorocacético. A
continuacidén se concentra hasta sequedad en vacio y el

residuo se. digiere con dietil-étexr. Después de haber

filtrado con succién y secado quedan 230 mg (93 % del

rendimiento tedrico) de 2-(amino-sulfonil)-6-nitro-benzoato

de metilo de p. f£. 227-229°C.

Ejemplo A3

2-[(terc.-Butil-amino)sulfonil] -6- (isopropil-amino)benzoato
de metilo

A una temperatura de 5 - 10°C se

agitacidén 925 mg (24,4 mmol)

incorporan con

de borohidruro de sodioc en 14

ml de acido acético. Después de 1 h, esta mezcla se relne

primeramente con 1,42 g (24,4 mmol) de acetona, luego se

mezcla con 700 mg (2,44 mmol) de 2-amino-6-{[(terc.-butil-

amino) sulfonil]lbenzoato de metilo y se agita durante 2,5 h

a 5 - 10°C). Para el tratamiento, la mezcla de reaccidn se

vierte sobre una mezcla de hielo y agua, se neutraliza con

una solucidn acuosa de amoniaco y se extrae con diclorometa-

no. La fase orgénica se concentra y el residuo remanente se

tritura con diisopropil-éter. Después de haber filtrado con
succidén y secado quedan 700 mg
tedrico) de

(89 % del rendimiento
2-[(terc.-butil-amino)sulfonill] -6- (isopropil-
amino) benzoato de metilo como un material sdélido de color
blanco de p.f. 110 - 112°C.

Ejemplo A4

2-Amino-6-[(terc. -butil-amino)sulfonillbenzoato de metilo
Una solucién de 8,00 g (25,3 mmdl) de 2-{[(terc.-butil-

amino)sulfonil] -6-nitro-benzoato de metilo se mezcla con 3,2

g de paladio sobre carbén activo (al S%) y se hidrogena bajo

la presidén normal durante 6 h a la temperatura ambiente. A

continuacién, 'la mezcla de reaccién se filtra, el material

&/
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filtrado se concentra hasta sequedad y el residuo se

purifica por cromatografia en gel de silice [DC (Si0,) en

acetato de etilo/n-heptano 1:1; R; = 0,38] con una mezcla de

acetato de etilo y n-heptano (1:1). Después de evaporacidn

se obtienen 6,23 g (86 % del rendimiento tedrico) de 2-
amino-6- [ (terc.-butil-amino)sulfonil]benzoato de metilo como

un material sélido de color beige con un punto de fusidén de
132 - 133°C.

Ejemplo A5

2- (Diisobutil-amino) -6-[([(4,6-dimetoxi-2-pirimidinil) -

amino] carbonil-amino)sulfonil]benzoato de metilo

700 mg (2,04 mmol) de 2-{(diisobutil-amino) -6- (sulfonil-

amino)benzoato de metilo y 619 mg (2,25 mmol) de éster

fenilico de &cido N-(4,6-dimetoxi-pirimidin-2-il)carbamico
se disponen previamente en 10 ml de acetonitrilo. A la
temperatura ‘ambiente se afladen luego gota a gota 375 mg
(2,51 mmol) de 1,8-diaza-biciclo[5.4.0]Jundec-7-eno (1,5-5)
(DBU) y la mezcla de reaccidén se agita a esta temperatura
durante 3 h. A continuacién se vierte sobre una mezcla de

hielo y agua y la solucidn se ajusta lentamente a pH 1 con

dcido clorhidrico 2 N. El material sélido precipitado se

filtra con succidén, se lava posteriormente con agua y se
seca. Se obtienen de esta manera 910 mg (91 % del rendimien-

to tedrico) de 2-(diisobutil-amino)-6-[([(4,6-dimetoxi-2-
pirimidinil)aminol carbonil-amino)sulfonil]benzoatodemetilo

de p.f. 166 - 167°C.

Ejemplo A6
2-[([(4,6-Dimetoxi-1,3,5-triazin-2-il)amino] carbonil-amino) -
sulfonil] -6-nitro-benzoato de metilo

A una suspensidén de 2,79 g (17,9 mmol) de 2-amino-4,6-
dimetoxi-1,3,5-triazina, 1,28 g (19,7 mmol) de cianato de
sodio, 1,45 ml (17,9 mmol) de piridina y 500 mg de un tamiz
moleculaxr recientemente activado (tamafioc de poros 3A) en 85
ml de acetonitrilo seco, se le afade gota a gota a 55 - 60°C

en el transcurso de 2 h bajo argdn una solucidén de 5,0 g
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(17,9 mmol) de éster metilico del acido 2-cloro-sulfonil-6-
nitro-benzoico en 55 ml de diclorometano seco. Después de
haber agitado durante 7 h a esta temperatura se deja llegar
a la temperatura ambiente. Después de otras 12 h la mezcla
de reaccidn se concentra, el residuo se suspende en 200 ml
de agua y se ajusta a pH 10 con una solucidén acuosa 2 N de

hidrdéxido de sodio. El material sélido precipitado se filtra

con succidn y el material filtrado se extrae con acetato de
etilo. La fase orgénica se separa y la fase acuosa ge ajusta
a pH 1,5 con una solucidén acuosa 3 N de acido clorhidrico y
se sigue agitando durante 15 min en un bafio de hielo. A
continuacidén el material sdélido precipitado se filtra con

succidn, se lava posteriormente primero con agua y luego con

metanol, y se seca en vacio. De este modo se obtienen 2,88

g (36 % del rendimiento tedrico) de 2-[([(4,6-dimetoxi-
1,3,5-triazin-2-1il)amino]carbonil-amino)sulfonil] -6~-nitro-

benzoato de metilo de p.f. 185 - 195°C (con descomposicidn) .

Ejemplo A7

2-Amino-6-[([(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-il)amino] -
carbonil-amino) sulfonil]lbenzoato de metilo

50 mg (113 pumol) de 2-[([(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-
il)amino] carbonil-amino)sulfonil] -6-nitro-benzoatodemetilo

se suspenden en 3 ml de una mezcla de metanol y dimetil-

formamida (5:1), se mezclan con 10 mg de paladio sobre

carbbén activo (al 5 %) y 1 mg (8,20 umol) de

de sodio y se hidrogena durante

(meta)vanadato

3 h a la temperatura

ambiente bajo:la presidn normal. A continuacidn, se separa

por filtracidén, el material filtrado se concentra, el

residuo se recoge en agua y se ajusta a pH 1,5 con una

solucién acuosa 3 N de &cido clorhidrico. El precipitado

depositado se sigue agitando durante 10 min en un bafio de

hielo, luego se filtra con succidn y se seca en vacio. Se

obtienen 41 mg (87 % del rendimiento tedrico) de 2-amino-6-

[([(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-11)amino] carbonil-amino) -

sulfonil]benzoato de metilo de p.f. 129 - 134°C (con descomposicidn) .
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Ejemplo A8
2-(Diisobutil-amino)-6-[([(4,6-dimetoxi-2-pirimidinil) -

amino]carbopil—amino)sulfonil]benzoato de metilo,

sodio

sal de

En 5 ml de tetrahidrofurano se incorporan con agitacién
0,2 g (O,§82 mmol) de 2-(diisobutil-amino)-6-[{([(4,6-
dimetoxi—z;pirimidinil)amino]carbonil—amino)sulfonil]—
benzoato de metilo y a continuacidén se afiaden 0,04 g (416

pmol) de terc.-butilato de sodio. Después de 6 h, el

material s6lido resultante se filtra con succién y se seca.

Se obtienen 0,19 g (93 % del rendimiento tedrico) de 2-

(diisobutiléamino)—6—[({(4,6-dimetoxi—2—pirimidinil)amino]-
carbonil-amino)sulfonil]lbenzoato de metilo, sal de sodio,
como un material sbélido incoloro de p.f. 215 - 217°C.

Los compuestos descritos en las siguientes Tablas 1, 2

y 3 se obtienen de acuerdo con los Ejemplos Al - A8 anterio-
res o analogamente a ellos.

Abreviaturas en las Tablas 1, 2 y 3

Psf. = punto de fusidn en °C

(2) = punto de fusidn con descomposicidn

Bu = n-butilo (correspondientemente Pe = n-pentilo,
Hex = n-hexilo)

Et = etilo

Me = metilo

Ph = fenilo

Pr, i-Pr., o-Pr = n-propilc, isopropile & cidleprepils
Un di-radical tal como butileno de la férmula

A

en las columnas para R?, R® significa gque R? y R® significan
en comin el puente de di-radical y forman con el &tomo de N

del grupo R?R®N una amina ciclica.
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Het = heterociclo, representando Het uno de los radica-

les desde T1 hasta T20
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Compuestos de la férmula (1a)

R
(la)
R’ R® R® R R® Het  P.f.
H H H - H H T1
H H H - H Na Ti1
H H H - H H T2
H H H - H Na T2
H H H - H H T5
H H H - H Na T5
H H H - H H T6
H H H - H Na T6
H H H. - H H T7 141-142
H H H - H Na T7
Me H H - H H T1 171-173
Me H H - H Na T1
Me H H - Me H T2
Me H H - Me Na T2
Me H H - " H H T2 126-127
(2)
Me H H - H Na T2 239-242
Me H H - H H T3 137-139
(Z)
Me H H - H Na T3
Me H H - H H T4
Me H H - H Na T4
Me H H - H H T5
Me H H - H Na T5
Me H H - H H T6 137-139
Me H H - H Na T6
Me H H - H H T7 129-134
(Z)
Me H H - H Na T7 257-260
_ (Z)
Me H H - Me H T7
Me H H - Me Na T7



7N

_63_

Ej. r\|° R’ R? R® R* RE® M Het P.f.
1-2q. Me H H - H H T8

1-30. Me H H - H Na T8

1-31\. Me H H ; H H T9

1-32.  Me H H - H Na T9

1-33.  Me H H - H H Ti0

1340 Me H H ; H Na T10

1-35]  Me H H - H H  T11

1-36\ Me H H - H Na T11

1370 Me H H ; H H T12

1-38]  Me H H - H Na T12

1-39.} Me H H ; H H T13

1-40. Me H H - H Na T13

1-41_\ Me H H ; 'H H T14 162-164

(Z)

1-42.| Me H H : H Na T14

1-43| Me H H - H H Ti5

1-44| Me H H - H Na Ti5

145 Et H H - H H T1 164-166
1-46.| Et H H - H Na Ti

1-47.| Et H H - H H T2 149-151
1-48.| Et H H . H Na. T2

1-49.| Et H H - H H T3

1-50.| Et H H ’ H Na T3

1-51. | Et H H - H H T4

1.52. | Et H H . H Na T4

1-53. | Et H H : H H T5

1-54. | Et H H - H Na T5

1-55. | Et H H . H H T6 157-158
1-56. | Et H H - H Na T6

1-57. | Et H H - H H T7 158-160
1-58. | Et H H - H Na T7

1-59. | Et H H : H H T8

1-60. | Et H H - H Na T8

161, | Et H H - H H T9

162. | Et H H : H Na T9

163 | Et H H s H H Ti0

164, | Et H H - H Na T10

1-65. | Et H H : H H T11

166. | Et H H - H Na T11

167. | Et H H - H H T12

1-68. Et H H ; H Na T12

169 | Et H H - H H T3

1-70. | Et H H - H Na T13

1-71. | Et H H H H T4

1-72. | Et H H _ H Na T14

1-73. | Et H H ; H H TI15

1-74. | Et H H H Na Ti15



6a- ’{
Eji N° R R* R* R® Het  P.f. 1
5 i-Pr H H - H H T1 l
6. i-Pr H H o - H Na T
7. iPr H H - H H T2
8. i-Pr H H - H Na T2
9. i-Pr H H - H H T5
0. i-Pr H - H ; H Na T5
1 ipr H H o - H H T6
2. i-Pr H H - H Na T6
3. -Pr H H - H H T7
4. ipr H H - H Na T7
8. Al H Hoo - H H T
6. Alil H - H - H Na T1
7 Al H . H o - H H T2
8‘l, Alil H H - H Na T2
9 Alil H H - H H T5
o Al H . H - H Na T5
1] Alil H H « H H T6
2 Alil H H - H Na T6
3 Alil H H . H H T7
4 Alil H H - H Na T7
5] 3-Oxetanil H H - H H T1
6. 3-Oxetanil H H - H Na T1
ri 3-Oxetanil H H - H H T2
8. 3-Oxetanil H H - H Na T2
9. 3-Oxetanil H H - H H T5
OC}S. 3-Oxetanil H H - H Na T5
OTI. 3-Oxetanil H H - H H T6
02. 3-Oxetanil H H - H Na T6
Oii. 3-Oxetanil H H - H H T7
04.  3-Oxetanil H H - H Na T7
05 Me Me H - H H T1 169-171
-106.  Me Me H - H Na T1
1-107. Me Me H . H H T2
1-108, Me Me H . H Na T2
1-109.  Me Me H - H H T6
1-110l  Me Me H . H Na T6
1-111]  Me Me H - H H T7
1-112 Me Me H - H Na T7
1-113]  Et Me H - H H T4
1-114] Et Me H - H Na T1
1-115] Et Me H - H H T2
1-116] Et Me H - H Na T2
1-117)  i-Pr Me H - H H T1
1118, i-Pr Me H . H Na T1
1-119!  i-Pr Me H . H H T2
1-120.] i-Pr Me H - H Na T2
1-121.|  Alil Me H . H H T4




_65_
Ej.IN° R R? R® R* R® M Het P.f.
1-122. Al Me H - H Na T1
14123, Alil Me H . H H T2
1-124.  Alil Me H . H Na T2
1-125.  3-Oxetanil Me H - H H T
1-126.  3-Oxetanil Me H - H Na T1
1127 3-Oxetanil Me H o - H H T2
1-128.  3.Oxetanil Me H - H Na T2
1-129.  Me Et. H ; H H T1 164-166
1-13|O. Me Et H - H Na T1
14131, Me Et. H _ H H T2 215217
1-132.  Me Et: H ; H Na T2
1-133.  Me Et H - H H T6
1-134. Me Et H ; H Na T6
1135, Me Et H - H H T7 170172
1-136.  Me Et H o - H Na T7
1137, Et Et H - H H Ti
1-138. Et Et H ; H Na T1
1139, Et Et H o - H H T2
1-140.  Et Et H . H Na T2
1141, i-Pr Et H - H H T
1142, i-Pr Et H ) H Na T1
1-143.  i-Pr Et H _ H H T2
1-144.  i-Pr Et H - H Na T2
1-145. Al Et H o - H H T
1-146. Al Et H : H Na T1
1147, Ali Et H . H H T2
1-148. Al Et H ) H Na T2
1-149.  3-Oxetanil Et H ; H H T1
1'150,- 3-Oxetanil Et H - H Na T1
1—1511. 3-Oxetanil Et . H - H H T2
1—152". 3-Oxetanil Et H - H Na T2
1153, Me i-Pr H s H H T1 165-167
1-154.  Me i-Pr H ; H Na T1 124-126
1155 Me i-Pr H ; H H T2 139-140
| @)
1-156. Me i-Pr H - H Na T2
11571 Me i-Pr H . H H T6
1-158 Me i-Pr H - H Na T6
1159 Me i-Pr H ; H H T7 161-163
(Z)
1-160]  Me i-Pr H - H Na T7
1-161]  Et i-Pr H ; H H T1
1-162]  Et i-Pr H ; H Na T1
1-163]  Et i-Pr H - H H T2
1-164] Et i-Pr - H - H Na T2
1-165|  i-Pr i-Pr H - H H T
1-166] i-Pr i-Pr H : ‘H  Na T1




CH,CH,F

_66_

Ej.IN° R R? R® R* R® M Het P.f.
1467,  i-Pr i-Pr H ; H H T2
1-168.  i-Pr i-Pr H ; H Na T2
1-169.  Alil i-Pr H _ H H Ti
14170, Alil i-Pr H ; H Na T1
1171, Alil i-Pr H ; H H T2
1172, Alil i-Pr H - H Na T2
1-173.  3-Oxetanil i-Pr H ; H H Ti
1-174.  3-Oxetanil i-Pr H - H Na Tf1
1-175.  3-Oxetanil i-Pr H ; H H T2
1-176.  3-Oxetanil i-Pr H . H Na T2
1-1%7. Me CHai-Pr H - H H T1 163-165
1-178.  Me CHai-Pr H - H Na Ti
1-1?"9. Me CHai-Pr H - H H T2 171173

(Z)
1-180. Me CHai-Pr H - H Na T2
1-181.  Me CH,i-Pr H ; H H T6
1-182.  Me CHai-Pr H ; H Na T6
1-18\3. Me CHyi-Pr H ; H H T7 174176

(Z)
1-184.  Me CHai-Pr H ; H Na T7
1-185.  Et CHai-Pr H ; H H T1
1-186.  Et CHai-Pr H ; H Na T1
1-187. Et CH,i-Pr H ] H H T2
1-188. Et CHai-Pr H - H Na T2
1-180. Et CHai-Pr H - H H T6
1-190.  Et CHai-Pr H ; H Na T6
1191, Et CHai-Pr H ; H H T7
1-19;5 Et CHyi-Pr H ; H Na T7
1-193.  i-Pr CHyi-Pr H ; H H T1
1-194.  i-Pr CHai-Pr H ; H Na T1
1195, i-Pr CHyi-Pr H ] H H T2
1-196.  i-Pr CHai-Pr H o - H Na T2
1-197.  Alil CH,i-Pr H ; H H T1
1-198. Al CHyi-Pr H - H Na T1
1-199.  Alil CHyi-Pr H - H H T2
1-200. Al CHai-Pr H - H Na T2
1-201.  3-Oxetanil CHai-Pr H ; H H T1
1-202.  3-Oxetanil CHai-Pr H . H Na T1
1-203.  3-Oxetanil CHai-Pr H - H H T2
1-204.  3-Oxetanil CHai-Pr H - H Na T2
1-205. Me CH,CHoF H - H H T1
1-206. Me CH,CH,F H ; H Na T1
1207, Me CH,CH.F H ; H H T2
1208, Me CHaCH,F H . 'H  Na T2
1-209.  Me CH,CH,F H ; ‘H H T6
1210, Me CH,CH,F H ; 'H  Na T6
1211 Me H : H H T7




_67_
Ej ne R’ R? R® R* R® M Het Pf.
1-212. Me CH,CH.F H - H Na T7
1213. Et CHoCH,F H - H H Ti
1214, Et CH,CHoF H ; H Na T1
1215, Et CH,CH,F H - H H T2
1-216.  Et CH,CH,F H - H Na T2
1217,  Et CH,CH,F H - H H T6
1-218.  Et CH,CH,F H . H Na T6
1219,  Et CH,CH,F H ; H H T7
1-220.  Et CH,CH,F H ; H Na T7
1221, i-Pr CHoCH,F H ] H H Ti
1222, i-Pr CH,CHoF H . H Na T1
1-22'3 i-Pr CH,CH,F H - H H T2
1224, i-Pr CH,CH,F H _ H Na T2
1-225. Al CH2CH,F H - H H T
1226, Alil CH;CH,F H - H Na T1
1227, Al CH,CH,F H. - H H T2
1-228.  Alil CH,CH,F H . H Na T2
1-229.  3-Oxetanil CH,CHoF H - H H T
1-23(1?. 3-Oxetanil CH,CHF H - H Na T1
1-2315, 3-Oxetanil CH;CH,F H - H H T2
1-232.  3-Oxetanil CHCHoF H . H Na T2
1233, Me CH,CH,CF3 H - H H Ti
1-234.  Me CH,CH,CF3 H . H Na Ti
1-235. Me CH,CH,CF3 H . H H T2
1236,  Me CH,CH,CF3 H - H Na T2
1237, Me CH,CH,CF3 H ; H H T6
1238, Me CH,CH,CF3 H - H Na T6
1239 Me CH,CH,CF3 H - H H T7
1240, Me CH,CH,CF3 H - H Na T7
12411  Me CH,CH,CH,CFs  H - H H T1 173175
1-242] Me - CH,CH,CH,CFs  H . H Na T1
1-243] Me CH,CH,CH,CF3 H - H H T2 177-179
1-244] Me CH,CH,CH,CF3  H - H Na T2
1-245]  Me CH,CH,CH,CF; H - H H T6
1-246] Me CH,CH,CH,CF; H . H Na T6
1-247! Me CH,CH,CH,CF; H - H H T7 171173
1-248| Me CH,CH,CH,CF;  H - H Na T7
1249 Me CH(Me)CH,C(0)O H ; H H T4
Me
1-250] Me CH(Me)CH.C(0)O H - H Na Ti
Me
1251 Me CH(Me)CH,C(0)O H - H H T2
Me
1252 Me CH(Me)CH,C(0)O H - H Na T2
Me
12531 Me CH(Me)CH,C(0)O H : H H T6

Me



-68-

Ej. N° R R R® R* RE M Het pf.

1-254. Me CH(Me)CH,C(0)O H = H Na T6
Me

1-285.  Me CH(Me)CH,C(0)O H . H H T7
Me

1-256. Me CH(Me)CH,C(0)O H - H Na T7
Me

1.257. Me CH(Me)CH.C(O)N H . H H T1
Hy '

1-258. Me CH(Me)CH,C(O)N H = H Na T1
Hy

1-25? Me CH(Me)CH,C(O)N H . H H T2
Hy

1-260. Me CH(Me)CH,C(O)N H - H Na T2
H;

1-26fl. Me CH(Me)CH.C(O)N H - H H T6
H.

1-2645. Me CH(Me)CH,C(O)N H - H Na T6
H»

1-263. Me CH(Me)CH,C(O)N H - " H H T7
Hy

1-264. Me CH(Me)CH,C(O)N H . H Na T7
Ha

1-265. Me CH(Me)CH,CHs H - H H T1 171173

1-266. Me CH(Me)CH.CH;  H - H Na T1

1-267. Me CH(Me)CH,CH; H . H H T2 154-156

1-268. Me CH(Me)CHzCHa H - H Na T2

1-269. Me CH(Me)CH,CHs  H ’ H H T6

1-270. Me CH(Me)CH,CH; H - H Na T6

1-271}. Me CH(Me)CH,CHs H - H H T7 172-174

1272, Me CH(Me)CHCHs  H - H Na T7

1-273. Me Alil H - H H T1

1274,  Me Alil H - H Na T1

1275, Me Alil Ho - H O H T2

1-276 Me Alil H « H Na T2

12771  Me Alil H - H H T6

1278/  Me Alil H - H Na T6

1-279] Me Alil H . H H T7

1-280] Me Alil H - H Na T7

1-281!  Et Alil H - H H T1

1-282] Et Alil H - H Na T1

1-283] Et Alil H - H H T2

1-284! Et Alil H . H Na T2

1-285] FEt Alil H = H H T6

1-286. FEt Alil H - H Na T6

1-287| Et Alil H . H H T7

1-288| Et Alil H . H Na T7

1289 i-Pr Alil H - H H T1




_69_

N° R R? R® R* RE M Het p.f.
30.  i-Pr All H - H  Na T1
1. i-Pr Alil H - H H T2
2. I-Pr Alil H = H Na T2
3. Alil Alil H - H H T1
4. Alil Alil H - H Na T1
5. Alil Alil H - H H T2
6. Aiil Alil H - H Na T2
7. 3-Oxetanil Alil H - H H T1
g dl8- 3-Oxetanil  Alil. H - - H Na T1
-299. 3-Oxetanil  Alil H - H H T2
-300.  3-Oxetanil  Alil H - H Na T2
-301.  Me Propargil H - H H T4
Me Propargil H - H Na T1
. Me Propargil H - H H T2
-304d. Me Propargil H - H Na T2
L,S. Me Propargil H - H H T6
-306. Me Propargil H - H Na T6
1',7 Me Propargil H - H H T7
Me Propargil H = H Na T7
).  Et Propargil H - H H T1
—31@. Et Propargil H - H Na T1
-311. Et Propargil H - H H T2
£ Et Propargil H - H Na T2
-313.  Et Propargil H - H H T6
Et Propargil H - H Na T6
. Et Propargil H - H H T7
-316.  Et Propargil H - H Na T7
7. i-Pr Propargil H - H H T1
é.’- i-Pr Propargil H - H Na T1
9. i-Pr Propargil H - H H T2
d  i-Pr Propargil H - H Na T2
. 2111- Alil Propargil H - H H T1
1-322.  Alil Propargil H - H Na T1
1323 i Propargil H - H H T2
1-3241  Alil Propargil H - H Na T2
1-325  3-Oxetanil Propargil H - H H T1
1-3261 3-Oxetanil Propargil H - H Na T1
1-3270  3-Oxetanil Propargil H - H H T2
1-328]  3-Oxetanil Propargil H = H Na T2
1-329; Me OMe H - H H T1
1-330] Me OMe H - H Na T1
1-331 Me OMe H - H H T2
1-332] Me OMe H - H Na T2
1-333; Me OMe H - ‘H H T6
1-334] Me OMe H - H Na T6
1-335| Me OMe H - H H T7
1-336] Me OMe H - H Na T7




_'70_

R R? R® R* R® M Het P.f.
Et OMe H - H H T1

Et OMe H - H Na T1

Et OMe H - H H T2

Et OMe H - H Na T2

Et OMe H - H H T6

Et OMe H - H Na T6

Et OMe H - H H T7

Et OMe H - H Na T7

i-Pr OMe H - H H T1

i-Pr OMe H - H Na T1

i-Pr OMe H - H H T2

i-Pr OMe H - H Na T2

Alil OMe H - H H T1

Alil OMe H - H Na T1

Alil OMe H - H H T2

Alil OMe H - H Na T2

Me c-Pr H - H H T1 148-150

(Z)

Me c-Pr H - H Na T1

Me c-Pr H - H H T2 147-149
Me c-Pr H - H Na T2

Me c-Pr H - H H T6

Me c-Pr H - H Na T6

Me c-Pr H - H H T7 177-179
Me c-Pr H - H Na T7
3-Oxetanil OMe H - H H T1
3-Oxetanil OMe H - H Na T1
3-Oxetanil OMe H - H H T2
3-Oxetanil OMe H - H Na T2

Me NMe, H - ‘H H T1

Me NMe, H - H Na Ti

Me NMe, H - H H T2

Me NMe, H - H Na T2

Me NHCHO H - H H T1

Me NHCHO H - H Na T1

Me NHCHO H - H H T2

Me NHCHO H - H Na T2

Me NHC(O)Me H - H H T1

Me NHC(O)Me H - H Na T1

Me NHC(O)Me H - H H T2

Me NHC(O)Me H - H Na T2

Me NHSO,Me H - H H T1

Me NHSO,Me H - H Na T1

Me NHSO,Me H - H H T2

Me NHSO,Me H - H Na T2

Me CH2Ph H - H H T1  189-191
Me CH,Ph H - H Na T1



_71_

Ej. N° R R? R® R R® M Het P.f.

1-35313_ Me CH,Ph H - H H T2 151-153

1-384.  Me CH,Ph H - H Na T2

1385. Me CH,Ph H - H H T6

1386. Me CHyPh H - H Na T6

138‘7. Me CH.Ph H - H H T7 166-168
| (2)

1-388. Me CH,Ph H - H Na T7

1-389.  Me CH,OMe H - H H T1

1-39p Me CH,OMe H - H Na T1

1-391.  Me CH,OMe H - H H T2

1-392.  Me CH,OMe H - H Na T2

1-39? Me CHQC(O)Me H ; H H T1

1-394. Me CH,C(O)Me H - H Na T1

1-392. Me CH,C(O)Me H - H H T2

1-396. Me CH.C(O)Me H . H Na T2

1-397. Me CH,C(O)OMe H - H H T1

1-398. Me CH,C(0)OMe H . H Na T1

1-398.  Me CH.C(0)OMe H - H H T2

1-400. Me CH,C(0)OMe H - H Na T2

1-401. Me Me Me - H H T1  194-196

1-402. Me Me Me - H Na T1

1-403. Me Me Me - H H T2

1-404. Me Me Me - H Na T2

1-405. Me Me Me - H H T6

1-406. Me Me Me - H Na T6

1-407. Me Me Me - H H  T7

1-408. Me Me Me - H Na T7

1-409. Me Me Et - H H T1

1-410 Me Me Et - H Na T1

1-411 Me Me Et - H H T2

1-412. Me Me Et - H Na T2

1-413.  Me Me i-Pr - H H T1

1-414 Me Me i-Pr - H Na T1

1-415,  Me Me i-Pr - H H T2

1-416 Me Me i-Pr - H Na T2

1-417  Me Et Et - H H T1 207-209

1-418]  Me Et Et . H Na T1

1-419] Me Et Et - H H T2

1-420] Me Et Et . H Na T2

1-4211  Me i-Pr i-Pr - H H T1

1-422 Me i-Pr i-Pr - H Na T1

1-423]  Me i-Pr i-Pr - H H T2

1-424] Me i-Pr i-Pr - H Na T2

1-4251 Me CHoi-Pr CHji- - H H T1 166-167

Pr :

1-426]  Me CHai-Pr CHai- - H Na T1 215217

' Pr




_'72_
Ej. ‘° R’ R? R? R* R® Het  P.f.
1437, Me CHai-Pr CHai- - H H T2
| Pr
1-428. Me CHai-Pr CHai- - H Na T2
. Pr
1-429. Me O . H H T1
1-430. Me S - H Na T1
1-431. Me ; H H T2
1-432. Me ,, - H Na T2
1-433.  Me ; H H T1 216-218
(/ \;
1-434. Me , - H Na T1
1-435.  Me | i ; H H T2 193-195
1-436. Me | i - H Na T2
1-437. Me . ; H H T6
1-438. Me , - H Na T6 '
1-439. Me ) ; H H T7 200-202
1-440. Me ) - H Na T7 ‘
1-441.  Me H H T1
{/ \
N
/
1-442.  Me . : H Na T1
1-443.  Me . - H H T2
1-444. Me ) ; H Na T2
1-445. Me N - H H 11
S
1-446. Me ) - H Na T1
1-447,  Me - H H T2
1-448  Me . . H Na T2
1-449.  Me N - H H T1
[ \
/N )
1-4500 Me ) ; H Na T1
14511  Me i ; ‘H H T2
1-452]  Me i ; H Na T2
1-453]  Me H H T1 211213
/A 2)
A
1-454] Me - H Na T1
1-455]  Me - H H T2 208209
1-456] Me ; H Na T2
1-457 Me : H H T6
1-458| Me ; H Na T6




__73_
Ej.iIN° R R? R® R* R® Het P.f.
1-459. Me , - H H T7 201-203
1-460. Me i - H Na T7
1-461. Me [Oj - H H T1
Me ) - H Na T1
Me - H H T2
Me ‘ ) - H Na T2
Me H H 5-Me H H T1
Me H H 5-Me H Na T1
Me H H 5-Me H H T2
Me H H 5-Me H Na T2
Me H H 5-F H H T1
Me H . H 5-F H Na T1
Me H H 5-F H H T2
Me H H 5-F H Na T2
Me H H 5-Cl H H T1
Me H H 5-Cl H Na T1
Me H H 5-Cl H H T2
Me H H 5-Cli H Na T2
Me H H 5-OMe H H Tt
Me H H 5-OMe, H Na T1
Me H H 5-OMe H H T2
Me H H 5-OMe H Na T2
Me H H 5-NO, H H T1
Me H H 5-NO, H Na T1
Me H H 5-NO, H H T2
Me H . H 5-NO, H Na T2
Me H H 6-Me H H T1
Me H H 6-Me H: Na T1
Me H H 6-Me H H T2
Me H H 6-Me H Na T2
Me H H 6-Cli H H T1
Me H H 6-Cl H Na T1
Me H . H 6-Cl H H T2
Me H H 6-Cl H: Na T2




|
|
|
!
;
-74 - 1
‘ i
Tabla 2: Compuestos de la férmula (Ib) |
| |
|
2 R 1 1
N~ NR*R |
° 5
0
J
S/\ /j\ /Het
P Y
R @] | H
M
(ib) “
|
Ej. N° R R* R? R R* M Het P.f. ;
2-1. H H H H s H T1 l
29 H H H H - Na T1 1
2-3 H H H H s H T2 |
24, H H H H - Na T2 =
2.5, Me Me H H - H T1 |
26.  Me Me H H - Na T ‘
DT Me Me H H - H T2 |
2-8. Me Me H H - Na T2 |
2-9. Me Me H H ; H T5 i
2-10.  Me Me H H - Na T5 =
2-11.  Me Me H H - H T6 |
2-12. Me Me H H - Na T6 |
2-13.  Me Me H H - H T7 |
p-14.  Me Me H H - Na T7 |
2-15.  Me Me Me H - H T1 |
2-16. Me Me Me H - Na T1
2-17. Me Me Me H - H T2 |
2-18. Me Me Me H - Na T2 |
219, Me Me Me H . H T5 |
220, Me Me Me H ; Na T5 |
221, Me Me Me H - H T6 l
222, Me Me Me H - Na T6 |
223, Me Me Me H - H T7 |
i—24. Me Me Me H - Na T7
25 Me Me H H 5Me  H T1 ‘
2-26. Me Me H H 5-Me  Na T1 E
27, Me Me H H 5Me  H T2 |
2-28.  Me Me H H 5-Me  Na T2 |
2-29. Me Me H H 5-F H T1 |
2-30.  Me Me H H 5-F Na T1 |
2-31.  Me Me H H 5-F H T2 1
|
{
|
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Ej.N° R R* R2 RS R* Het P.f. ;
232, Me Me H H 5F Na T2 1
2-33. Me Me H H 5-Cl H T1 |
2-34. Me Me H H 5-Cl Na T1 |
235 Me Me H H 5-OMe H T1 i
236, Me Me H H 5-OMe Na T1 ;
2-37. Me Me H H 5-NO, H T1 ;
238, Me Me H H 5-NO, Na T1 |
239, Me Me H H 68-Me H T1 ;
2.40. Me Me H H 6-Me  Na T1 |
241, Me Me H H 6-Cl H T1 1
242 Me Me H H 6-Cl Na T1 ;
2-43. Me Me Me H 5Me H T1 %
2-44. Me Me Me H 5-Me Na T1
2.45  Me Me Me H 5-Cl H T1
12-486. Me Me Me H 5-Cl Na T1
D-47. Me Me Me H 5-0Me H T1
048,  Me Me Me H 5-OMe Na T1
-49, Me Me Me H 5-NO, H T1
50. Me Me Me H 5NO, Na T1
p-51. Me Me Me H 6-Me H T1
P-52. Me Me Me H 6-Me Na T1
2-53. Me Me Me H 6-Cl H T1
2-54. Me Me Me H 6-Cl Na T1

(4
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Tabla 3: Compuestos de la férmula (Vi)
0. .0
SN
coar"’
o ©O
//
s S
R O H |
5
(V1)
Ej. N° R’ Q R* RS Het P.f.

3-1. Me 0 - H T1
3-2. Me 0 - Me T1 161-163
3-3. Me 0 - H T2 212-214
3-4, Me 0 - H T3 218-220
3-5. Me o) - H T4
36 Me 0 . H T5
3-7. Me 0 - H T6
B-8. Me 0 - H T7 211-213
3-9. Me 0 - H T8
3-10.  Me 0 - H T9
311, Me 0 . H T10
3-12. Me 0 ; H T11
3-13. Me O - H TH2
3-14.  Me 0 . H T13
315, Me 0 - H T14
3-16. Me 0 . H T15
317. Me o) - H T16
3-18. Me 0 - H T17
3-19.  Me 0 . H T18
3-20. Me 0 - H T19
3-21. Me 0 - H T20
322 Et o) - H T1 223-225
3-23.  Et 0 - H T2 194-196
324, Et 0 : H T6
3-25. Et 0 - H T7
3“-26. Me NMe - H T1
3-27.  Me NMe - H T2
3-28. Me NMe - H 6

Me NMe - H T#
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Ejemplos de formulacidn

Se obtiene un agente para espolvorear, mezclando 10
partes en peso de un compuesto de la férmula (I) y 90
partes en peso de talco como material inerte y desmenu-

zandolas' en un molino de impactos.

Se obtiehe un polvo humectable, facilmente dispersable

en

agua, mezclando 25 partes en peso de un compuesto de
la

férmula (I), 64 partes en peso de cuarzo que contie-

ne caolin como material inerte, 10 partes en peso de la

sal de potasio de acido lignina-sulfénico y 1 parte en
peso de la sal de sodio de acido oleocil-metil-taurico

como agente humectante y dispersante y moliéndolas en
un molino de pulas.

Se obtiene un concentrado para dispersidén facilmente

dispersable en agua, mezclando 20 partes en peso de un

compuesto de la férmula (I) con 6 partes en peso de un

alquilfenol-poliglicol-éter (®Triton X-207), 3 partes

en peso de isotridecanol-poliglicol-éter (8 OE

= 6xido
de etileno)

y 71 partes en peso de un acelte mineral
parafinico (margen de ebullicidn p.ej. aproximadamente
255° hasta mé&s de 277°C) y moliéndolas en un molino de

bolas con friccidn hasta una finura inferior a S
micrdmetros.

Se obtiene un concentrado emulsionable a partir de 15
partes en peso de un compuesto de la férmula (I), 75
partes en peso de ciclohexanona como disolvente y 10

partes en peso de nonilfenol oxietilado como emulsio-
nante.

Se obtiene' un granulado dispersable en agua, mezclando
75 partes en peso de un compuesto de férmula (I),

10 partes en peso de la sal de calcio de acido lignina-
sulfdénico,

>(
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5 partes en peso de lauril-sulfato de sodio, '
3epartes en peso de un poli(alcohol vinilico) y !
7 partes en peso de caolin |

i

moliéndolas en un molino de plas y granulando el polﬁo
en un lecho fluidizado mediante aplicacidn por atomiz%—

cién de agua como liquido de granulacidn. 1

|
f) Se obtiene también un granulado dispersable en aguaL
homogeneizando y desmenuzando previamente en un mollng
de. coloides 1
25 partes en peso de un compuesto de la férmula I),‘
5 partes en peso de la sal de sodio de &cido 2, 2’1
dinaftilmetano-6,6-disulfdénico,

2 partes en peso de la sal de sodio de &cido oleoil
metiltdurico,

i
|
{
|
!
1 parte en peso de un poli(alcohol vinilico), i
17 partes en peso de carbonato de calcio y
50 partes en peso de agua |
a continuacién moliéndolas en un molino de perlas, &
atomizando y secando la suspensidén asi obtenida en un%
torre de atomizacidn mediante una bogquilla para un sbélc
material y secandola.

C. Ejemplos bioldgicos

Efecto sobre las malezas segin el procedimiento d;
antes del brote

Semillas o trozos de rizomas de plantas de malezas

mono- y di-cotileddéneas se extendieron sobre macetas de

cartdn dentro de tierra de légamo arenosa y se cubrieron con
tierra. Los compuestos conformes al invento formulados eni
forma de polvos humectables o concentrados para emulsidn se!
aplicaron luego como suspensiones o emulsiones acuosas conl
una cantidad consumida de agua, convertida por calculo es del
600 a 800 l/Eg en diferentes dosificaciones sobre la!
superficie de la tierra cubriente.

6
!

Después del tratamiento, las macetas se colocaron en uni
!

1

!

1

i

|

ke
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invernadero y se mantuvieron en buenas condiciones de
crec1m1ento para las malezas. La evaluacién visual de los
datnios para las plantas o para el brote se efectud después &e
haber brotado las plantas experimentales después de ﬁn
tiempo del experimento de 3 a 4 semanas en comparacidn cén
testigos sin tratar. Tal como lo muestran los resultadoé,
los compuestos conformes al invento presentan una buena
actividad herbicida antes del brote contra un ampl%o
espectro de malezas y malas hierbas. Por ejemplo, los
Ejemplos N°®. 1-9, 1-11, 1-15, 1-16, 1-17, 1-23, 1-25, 1-26,
1-41, 1-45, 1-47, 1-55, 1-57, 1-105, 1-129, 1-131, 1-135,
1-153, 1-154, 1-155, 1-159, 1-159, 1-177, 1-179, 1_189P
1—241, 1-243, 1-247, 1-265, 1-267, 1-271, 1-353, l—355i
1-359, 1-381, 1-383, 1-387, 1-401, 1-417, 1-425, 1—426i

{
1-433, 1-435, 1-439, 1-453, 1-455, 1-459 y otros compuesto?

de las Tablas 1 y 2 manifiestan un muy buen efecto herbicidé
contra plantas dafiinas tales como Sinapis alba, Chrysanthet

mun segetum, Avena sativa, Stellaria media, Echinochloé

spp; Abutiloﬁ
Amaranthus retroflexus y Panicum miliaceun segin
el procedimiento de antes del brote con una

crus-gralli, Lolium multiflorum, Setaria
theoprasti,

cantidad

consumida de 0,3 kg y menos de sustancia activa por hecté%
rea. |

|

2. Efecto sobre las malezas segin el procedimiento dé
después del brote

Semillas y trozos de rizomags de malezas mono- di-

cotileddbneas se extendieron dentro de macetas de material)

pléstico en tierra de légamo arenosa, se cubrieron con!

tierra y se cultivaron en un invernadero en buenas cond1c1o—!
nes de crecimiento. A las tres semanas después 1
siembra, las plantas experimentales se trataron en ’
i
|

estadio de tres hojas. Los compuestos conformes al invento

formulados como polvos para proyectar o como concentrados |
para emu181on se proyectaron sobre las partes verdes de las.

plantas en diferentes dosificaciones con wuna cantidad .

consumida de agua que, convertida por calculo, es de 600 a!

%
i
1

23
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800 1l/ha. Después de un tiempo de permanencia en reposo %e
3 a 4 semanas de las plantas experimentales en el invernade;
ro en condiciones 6ptimas de crecimiento, se valord visual}
mente el efecto de los preparados en comparacidn con el de
los testigos sin tratar. Los agentes conformes al invento
presentan también después del brote una buena actividad

herbicida contra un amplio esgpectro de malezas vy malaé

. . . . |
hierbas - econdmicamente importantes. Por ejemplo, los

Ejemplos 1-9, 1-11, 1-15, 1-16, 1-17, 1-23, 1-25, 1—26&
1-41, 1-45, 1-47, 1-55, 1-57, 1-105, 1-129, 1-131, 1-1355
1-153, 1—154, 1-155, 1-159, 1-177, 1-179, 1-189, 1—241}
1—243, 1-247, 1-265, 1-267, 1-271, 1-353, 1-355, 1-359ﬁ
1-381, 1-383, 1-387, 1-401, 1-417, 1-425, 1-42¢, L*433G
1-435, 1-439, 1-453, 1-455,

1-459 y otros compuestos de la%
Tablas

1 y 2 tienen un efecto herbicida muy bueno contra
plantas dafiinas tales como Sinapis alba, Echinochloa crus{

galli, Lolium multiflorum, Chrysanthemun segetum, Setaria

spp, Abutilon theoprasti, Amaranthus retroflexus, Panicu@
miliaceum y Avena sativa, segln el procedimiento de despué&

del brote con una cantidad consumida de 0,3 kg y menos del
sustancia activa por hectéarea.

|
|
|

3. Compatibilidad con plantas cultivadas

En otros experimentos en un invernadero se colocaron

|
semillas de un elevado ndmero de plantas cultivadas y%
I

malezas en tierra de 1légamo arenoso y se cubrieron con
tierra. Una parte de las macetas se trataron inmediatamente :
tal como se ha descrito en el parrafo 1, y las deméas se§
colocaron en un invernadero hasta que las plantas hubieroni

desarrollado de dos a tres hojas verdaderas y luego se

rociaron con 1las sustancias conformes al

férmula (I) en diferentes dosificaciones como se describe en

invento de las
el parrafo 2. A las cuatro hasta cinco semanas después de 1a‘
i

aplicacién y de tiempo de permanencia en el invernadero, se

H

los compuestos
conformes al invento dejaron sin daflar a plantas cultivadas

comprobd mediante valoracidn visual que

dicotiledbébneas tales como de soja, algoddn, colza, remolacha

|
|
|
!
|
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azucarera o patatas segun los procedimientos de antes ly
después del brote incluso en el caso de altas dosificacionés
de sustancias activas. Algunas sustancias protegieron adem%s
de ello también a cultivos de gramineas tales como cebada,
trigo, centeno, mijo, maiz o arroz. Los compuestos de 1%8
férmula (I) manifiestan en parte una alta selectividad y SF
adecuan por lo tanto para combatir un crecimiento indeseadb

de plantas en presencia de cultivos agricolas.

|
|
|
|
|
|
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1. Compuesto de la férmula (I) de la férmula (I) lo

|
|
|

COQR' X
i) W VE%SZ (1
ANAGK,
RS

(R“h

|
|
|
|
|
|
t

significa un atomo de hidrdgeno, un radical hidrocarbi-
lo o un radical heterociclilo, estando cada uno de loi
dos radicales mencionados en Gltimo término sin susti-

tuir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyen-

tes, de 1 a 30 atomos de C, !
significa un grupo de la férmula R°-Q°-, en la que '

. 5 P ; P . i
R significa un &tomo de hidrdégeno, un radical

!
hidrocarbilo o un radical heterociclilo o un radicaH
heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales,

}

mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-;

|

do y teniendo, inclusive los sustituyentes, de 1 a 301

atomos de C, y

|
grupo de 1al
significando R* un &tomo de|

un radical acilo o un radical

Q° significa un enlace directo o un
férmula -0- & -N(RY)-,

hidrégeno, hidrocarbilo‘

y estando el radical mencionado en Gltimo término sinl

sustituir o sustituido vy teniendo, inclusive losl

sustituyentes, de 1 a 30 atomos de C,

significa un atomo de hidrdgeno, un radical hidrocarbi-

lo o un radical heterociclilo, estando cada uno de los

dos radicales mencionados en tltimo término sin susti-

tuir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyen-
tes, de 1 a 30 atomos de C,
o los
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R* independientemente unos de otros, significan halégeﬁo
OH, SH, un radical que contiene nitrdégeno y esta exen?o
de carbono o un radical que contiene carbono, que tiene
de 1 a 30 atomos de C,

1 es 0, 1, 2 6 3, preferiblemente 0 & 1,

R® significa un atomo

de hidrégeno o un radical hidrocar

bilo, que estd sin sustituir o sustituido e, inclusive

los sustituyentes, tiene de 1 a 20 atomos de C,
Q es O, S & NR¥*, l

R* significa un adtomo de hidrdégeno o un radical hidrocar}
bilo, que estd sin sustituir o sustituido e, inclusiv?
los sustituyentes, tiene de 1 a 20 atomos de C, i
W significa un atomo de oxigeno o azufre, %
X, Y independientemente uno de otro, significan un atomo de
hidrégeno, haldgeno, alquilo (C,-C,), alcoxi MQ—CQE
alquil (C,-C,) -tio, estando cada uno de los 3 radicaleg
mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustituil

3 . » l
do con uno o varios radicales tomados entre el grupo

-

formado por halégeno, alcoxi (C,-C,) y alquil (C,—C,)

tio, o mono- o di-[alquil (C,-C,)]amino, alquenilé
(Cf¥CQ, alquinilo (C,-Cq), alquenil (C,-C4)-oxi

alquinil (C3-Cg) -ox1i, y

NN o N,

V, Z Jindependientemente uno de otro, significan CH & N.

.- Compuesto de la férmula (I) o una de sus sales

segln

R* significa H, alquilo (C,-C,), alquenilo (C3-C¢) , alquini-

|
la reivindicacidén 1, en el que g
lO (C3—C6) 7 f

estando cada uno de los tres radicales!
mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustitui-L
do con uno o varios radicales tomados entre el grupol
formado por haldgeno, fenilo sin sustituir y sustitui—l
do, heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo sini
sustituir y sustituido, cicloalquilo (C,;-C¢) sin susti~‘
tuir y sustituido, alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio,
lalcoxi (C,-C,)]carbonilo y [halo-alcoxi (C,-C,)]-carbo-
nilo, o significa cicloaquilo (C,-C4) sin sustituir o

sustituido, cicloalquenilo (C;-Cy)

sustituido o sin

g

o
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sustituir, fenilo sin sustituir o sustituido, heteroci-
clilo con 3 a 6 atomos de anillo sin sustituir o
sustituido, %
llevando el fenilo sustituido, el heterociclilo sustiL
tuido, el cicloalquilo sustituido o el cicloalquenilb
suétituido como sustituyentes uno o varios radicale%
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alqui16
(C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (CyF
C,), di-[alcoxi (C,-C,)]-alguilo (C,-C,), halo-alcoxi MQT
C,), alquil (C,-¢,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, halo-+
alquil (C,-C,) -sulfinilo, alquil (C,—C,) -sulfonilo, halo%
alquil (C,-C,) -sulfonilo, NR®R®, [alcoxi MQ—C4)]~carboni£
lo, [halo-alcoxi (C,—C,)]-carbonilo, [alquil (C,-C,)]-
carbonilo, OH, fenilo, CN y NO,, y ‘

l

significa un grupo de la férmula R°-Q°, |
en la gue R° significa un atomo de hidrégeno, alquilq
(C;-Cy,), alguenilo (C,-C;,) o alguinilo (C,-C,,), estandd
cada uno de los tres radicales mencionados en ﬁltimd
término sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halogenoE
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C;), alquil (C,-C)-tio,i
halo-alquil (C;-C¢)-tio, alquil (C,-C4)-sulfinilo, halo—!
alquil (C,-C)-sulfinilo, alquil (C,~Cy)-sulfonilo, halo-|
alquil (C,-C;)-sulfonilo, [alcoxi (Cl—CG)]—carbonilo,i
[halo-alcoxi (C,-C¢)]lcarbonilo, CONR®R’, SO,NR°R’, CN, OH,!
SH, cicloalquilo (C,-C;), NR®R’, fenilo sin sustituir o
sustituido, heterociclilo sin sustituir o sustituido,
o

sigﬁifica cicloalquilo (C;-C¢), cicloalquenilo (C,;-C¢),

fenilo o heterociclilo, preferiblemente con 3 a 6

adtomos de anillo, pudiendo los cuatro radicales mencio—l
nados en ultimo término estar sin sustituir o sustitui—l
|
en la que Q° significa un enlace directo o un grupo
divalente de la férmula -O- 6 -N(R*)-, significando R*'

dos, vy

1

un &tomo de hidrégeno, un radical acilo o alquilo

|

: !
(C,—Cy;), alquenilo (C,-C,,) o alquinilo (C,-C,,), estando |
* l

l
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cada uno de los 3 radicales mencionados en ultimo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégené,
alcoxi (C,-C4), halo-alcoxi (C,-C,), alquiltio (Cl—CQR
halo-alquil (C,-C¢)-tio, CN, OH, cicloalquilo (C;-Cq),
fenilo sin sustituilr o sustituido, heterociclilo sfn
sustituir o sustituido, o i
significa cicloalgquilo (C;-C¢) sin sustituir o sustitui}
do, cicloalquenilo (C;-C¢) sin sustituir o sustituidoL

o fenilo sin sustituir o sustituido, y R’ y R*, en comﬁh

con el &tomo de N del grupo NR*R®° pueden formar u%
radical heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo, qu%
estd sin sustituir o sustituido, preferiblemente co@
uno o varios radicales tomados entre el grupo formad?
por haldgeno, alquilo (C,-C¢), alcoxi (C,-C;), l[alcoxi
(C,-C4) ] -carbonilo, halo-algquilo (C,—C,) y 0x0; i

!
significa un &atomo de hidrdégeno, alguilo (Cl—CH)1
alquenilo (C,-C;,) o alquinilo (C,-Cy,), estando cada uno
de los 3 radicales mencionados en UGltimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por haldégeno, alcoxi (C,-
Ce), halo-alcoxi (C,-C¢), alguil (C,-C,)-tio, halo—alquif
(C,-C¢) -tio, alguil KQ—C6);sulfinilo, halo-alquil (C;-
C¢) -sulfinilo, alquil (C,-C,) -sulfonilo, halo-alquil (C,-!
Cg) -sulfonilo, [alcoxi (C,-C,)]lcarbonilo, [halo-alcoxi
(C,-Cg) ] -carbonilo, CONR°R’, SO,NR°R’, CN, OH, cicloalqui-!

lo (C;-C.), NRPR’, fenilo sin sustituir o sustituido,

i
l
|
|
|
heterociclilo sin sustituir o sustituido, o© ]
sigﬁifica cicloalquilo (C;-C4) sin sustituir o sustitui- |
do, cicloalquenilo (C;-C.) sin sustituir o sustituido,!
heterociclilo sin sustituir o sustituido, preferible- l

mente con 3 a 6 atomos de anillo, o fenilo sin susti-

tuir o sustituido, y

!

l
i
|
pueden formar un radical heterociclilo, preferiblemente |
con 3 a 6 atomos de anillo, gque estd sin sustituir o(
|
|
!

sustituido, preferiblemente con uno o varios radicales |

l
!
{
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g
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alquilo

(C;-C¢), alcoxi (C,-C.), [alcoxi (C,-C)]-carbonilo, halQ—
algquilo (C;-C;) y oxo, no encontrandose preferiblement@
el radical oxo en una posicidn contigua al atomo de N
(NY), vy los i
independientemente unos de otros, significan halégenoL
CN, algquilo (C;-C,), alcoxi (C,-C,), alguenilo (CZ—CQL
alquinilo (C,-C.), alqueniloxi (C,-C), alguiniloxi (C3L
CGY) estando cada uno de los 6 radicales mencionados en
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado po%
haldgeno, alcoxi (C,-C), halo-alcoxi (C,-C(), alqui%
(C;-Cg) -tio, halo-alquil (C;-C¢)-tio, alquil (C;-Cq)
sulfinilo, halo-alquil (C,-C)-sulfinilo, alquil (C,-C¢) -

K
sulfonilo, halo-alquil (C,-C)-sulfonilo,

lalcoxi (C,4
C¢) 1 -carbonilo, [halo-alcoxi (C,-C,)]lcarbonilo, CONR%UJ
SO,NR°R’, CN, OH, cicloalquilo (C;~C,), NR°R’, fenilo sin

. . . . ; ; ; . . ;
sustituir o sustituido, o hetrociclilo sin sustituir o
sustituido, o ;
significan cicloalquilo (C;-C¢) sin sustituir o susti-

tuido, cicloalquenilo (C,;-C¢) sin sustituir o susti-

tuido, heterociclilo sin sustitulr o

|
sustituido,{
preferiblemente con 3 a 6 atomos de anillo, fenilo sini
sustituir o sustituido, [alquil (C,-C,)]-carbonilo o
lalcoxi (C,-C,)]-carbonilo, estando cada uno de los dosi
radicales mencionados en UGltimo término sin sustituiri

o sustituido en la parte de alquilo con uno o varios|

atomos de haldgeno, o significan un radical de 1la

férmula C(O)-NR’-R’’, C(S)-NR’'-R’’, CR’=N-Q'-R’"’,
S(O)m_Ql_RIIII, P(O)n<—Q1—RIII’Q2"R/I), NR/_Ql_R// 6
NR’’'-N=CR'-R’‘, significando R’, R’’’ y R''"’,

dientemente unos de otros, un atomo de hidrdgeno, un !

radical acilo o un radical hidrocarbilo (C,-Cy,)

sustituir o sustituido, significando R’’’

!

i

|
indepen—1
|

sing

|

un radical |,
acilo que contiene carbono o un radical hidrocarbilo

(C,-C,,) sin sustituir o sustituido, y significando Q' vy

Q?, independientemente uno de otro, un enlace directo o
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|
|
|
|
3
|

un grupo divalente de la férmula —0- & —N(R*)-, signifi-
cando R* un a&tomo de hidrégeno, un radical acilo o dn
radical hidrocarbilo (C,-C,,) sin sustituir o sustitui—
do, v pudiendo ser m = 0, 1, 2 & 3, asi como n = O,El

& 2, y pudiendo formar R’ con R’’, R* con R’, R* con R’l’

& R" con R’’’ en cada caso un radical heterociclilc,

preferiblemente con 3 a 6 atomos de anillo, que puedb
estar sin sustituir o sustituido, preferiblemente con

uno o varios radicales tomados entre el grupo formado

i
por haldégeno, alquilo (C,-C;), alcoxi (C,-C¢), [alcoxi
(Cy-C4¢) ] -carbonilo, halo-alquilo (C,-C,) v oxo,

es igual a 0, 1 6 2, preferiblemente 0 & 1,

es H o alquilo (C;-C,), que estd sin sustituir o susti
tuido,

|
|
l
|

otro, significan H£
alQuilo (C;-Cq), alquenilo (C,-C¢), alquinilo (C3—CQ,2
fenilo sin sustituir o sustituido, o heterociclilo sin
sustituir o sustituido, o ‘

R6yR7

independientemente uno de

en comin con el atomo de N del grupo NR°R’
pueden formar un radical heterociclilo con 5 & 6 étomo;
de anillo, que eventualmente puede contener uno o‘
varios heterodtomos adicionales tomados entre el grupol
formado por N, O y S y estd sin sustituir o sustituidol!
una vez o miltiples veces con radicales tomados entre1
el grupo formado por alquilo- {(C,-C,) y oxo, vy f

independientemente uno de otro, significan alquil]

(C,-C,) ~carbonilo, halo-alquil (C,-C,)-carbonilo, alcoxi |

(C,-C,) -carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo o, en comﬁn‘

con el &atomo de N del grupo NR®R®?, pueden formar unl

radical heterociclilo con 5 6 6 Atomos de anillo,

quei
eventualmente puede contener uno o varios heteroétomos,
adicionales tomados entre el grupo formado por N, O y i
S y estd sin sustituir o sustituido una vez o miltiples

veces con radicales tomados entre el grupo formado por ;
alquilo (C,-C,) y oxo, y |
es 0, S 6 NR*, |

significa algquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,) o alquinilo

l
|
%
1

i
i

i
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(C,-C,), estando cada uno de los tres radicales menciq-

o .. . . ; ; . t
nados en Gltimo término sin sustituir o sustituido con

i

uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, alcoxi (C;-C,) y alquil (C,-C,)-tio y |
R* y R' en comin con el &tomo de N del grupo NR*R!

pueden formar un radical heterociclilo, que estd s%n

sustituir o sustituido, preferiblemente con uno {o
varios radicales tomados entre el grupo formado por

halégeno, alquilo (C,-C¢), alcoxi (C,-C,), [alcoxﬁ

(C;—C¢) ] -carbonilo, halo-alquilo (C,-C¢) y oxo, g

, , .
X, Y independientemente uno de otro, significan H, haldégeno;,

algquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), alquil (Cl—C4)—tioL
estando cada uno de los tres radicales mencionados eﬁ
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por

halégeno, alcoxi (C;-C,) vy alquil (C,-C,)-tio, mono- @

di-[alquil (C;-C,)]-amino, alquenilo (C;-C), alqueni%
(C;-Cg) -oxi, alquinilo (C;-Cy) o alquinil (C,;-C¢)-oxi, y°

. . . . o
teniendo los radicales R, R?, R* v R*, inclusive los sustitu-

yventes, en cada caso hasta 20 atomos de C.

l
- Compuesto de la férmula (I) o una de sus saleg
segin la reivindicacidén 1 6 2, en el que %

R significa H, alquilo (C,-C), alguenilo (C,-Cy)
nilo (C,-C¢),

o) alquiﬁ
estando cada uno de los tres radicales
mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-
do con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por haldgeno, fenilo, alcoxi (C,-C,), alqulﬂ
(C,-C,) -tio, cicloalquilo (C,-C;), heterociclilo con 3 l
6 atomos de anillo y [alcoxi (C,-C,)]carbonilo, o!
significa cicloalquilo (C,-C;) o heterociclilo con 3 a\
6 dtomos de anillo, estando cada uno de los dos radica—‘
les mencionados en Ultimo término sin sustituir oi

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el

grupo formado por halbégeno, alquilo (C,-C,) y alcoxi;
(Cl—C4)’
R? significa un grupo de la férmula R°-Q°-, en la que

R° significa un &atomo de hidrégeno, alguilo

|
|
|
)|
|
|
|
|
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i
k
!
1
i
|

!
alquenilo (C;-C,) o alquinilo (C;-C,), estando cada uﬁo

+ - . - . c‘
de los 3 radicales mencionados en Ultimo término sin

i
sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi (C?-

i
C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, halo-alquill

(C,-C,) -tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil (Ci—
C,) -sulfinilo, alquil (C,-Cy) -sulfonilo, halo-alquil (Cd—
C,) -sulfonilo, [alcoxi (C,-C¢) lcarbonilo, CONR°R,
SOQH@R7, CN, OH, cicloalquilo (C,—C.), NR°R®’ vy feniloL
que estd sin sustituir o sustituido con uno o vario%
radicales tomados entre el grupo formado por halégenoL
alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,)
halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, alquil (Cl-C4)L
sulfinilo, alquil (C;-C,)-sulfonilo, NR®R?,
C,)] -carbonilo, [alquil (C,-C,)]

alcoxi (C;-C,)|

[alcoxi (C,t

-carbonilo, feniloE

’

[alquil (C,-C,)]}-carbonilo, CN y NO,, o |
significa heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo, qué
estda sin sustituir o suStituido con uno o varioé
radicales tomados entre el grupo formado por halégen04
alquilo (C;-C,), halo-alquilo (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)tio, alquil (C -C,)
sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo, NR®R’,
Cy) ] -carbonilo, [alquil (C,-C,)]-carbonilo,
y NO,, o

alcoxi (C

1
[alcoxi i

fenilo,

significa cicloalquilo (C,-C), que estd sin sustituir

?
|
N | , |
O sustituido con uno o varios radicales tomados entre
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-

alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),

(alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, CN, OH y fenilo, o

significa cicloalquenilo (C,-C,), que estd sin sustituir

o0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre;
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-
alguile {€-C,), aleexi [E,-C,)

y [alcoxi (C,—C,)]-
carbonilo o

significa fenilo, que estd sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo

E
|
|
l
|
|
formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C, —1
|
i
|
ﬁ
l

Ny
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C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-

tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (Cf{%)—sulfonilé,
NR°R’, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, [alquil (C,-C,)]-
carbonilo, fenilo, CN y NO,, Yy

|
Q° significa un enlace directo o un grupo divalente.

de la férmula -0- & -NR*, en el que R*¥ es un atomo de
hidrégeno o alquilo (C,-C,) sin sustituir o sustituidSJ

significa un &tomo de hidrégeno,

alquilo (Cl—CQL
alquenilo (C;-C,) o alquinilo (C,-Cy),

estando cada uno
de los 3 radicales mencionados en dltimo término sih

sustituir o sustituido con uno ¢ varios radicales

Cy
C,), halo-alcoxi (C,-C,), alguil (C,-C,)-tio, halo—alquig
(C,-C,) -tio, alquil (C;-C,)-sulfinilo, halo-alguil (Cl%
C,) -sulfinilo, alquil (C,-C,) -sulfonilo, halo-alquil (C14
C4)jsu1fonilo, [alcoxi
SO,NRR’, CN,

tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi

(C,-Cq) lcarbonilo, CONR®R’ )
OH, cicloalguilo (C;—C4), NRPR® y fenilo}
que estd sin sustituir o sustituido con uno o varioé
radicales tomados entre el grupo formado por halégenoﬁ
alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C, ~C),‘
halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, alquil (C,-C,)
sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo, NR®R®,
C,) J'-carbonilo, [alquil (C,-C,)]

falcoxi (C,

-carbonilo, fenilo,
[alguil (C,-C,)]-carbonilo, CN y NO,, o

significa heterociclilo,

dtomos de anillo,

preferiblemente con 3 a 6

que esta 81n sustituir o sustituido:
con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, algquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-
C4),:a1coxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)

tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-
NR®°R°, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

carbonilo, fenilo, CN y NO,, o

-sulfonilo,
l[alquil (C,-C,)]-

significa cicloalquilo (C,-C,), que estd sin sustituir

0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre

el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-

alquilo (C;-C,;), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),

[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, CN, OH y fenilo, o

A
|
|
|
|
|
¥
- |
|
|
|
|
1
7
i
I
i
%
l
I
|
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significa cicloalquenilo (C,-C4), que estd sin sustitu%r
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halé—
alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)
carbonilo, o

y lalcoxi (C—C,))i-
%
significa fenilo, que est&d sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo

formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-algquilo (C,-

C,), alcoxi (C,-C,;), halo-alcoxi (C,-C,), alquil (Cl—C4)?

|
tio, alquil (C;-C,)-sulfinilo, alquil (Cl—C4)—sulfonilo@
NR®R®’, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

lalquil (C,-Cy) -t
carbonilo, fenilo, CN y NO,,

|
y 4
5 = \
en comin con el atomo de N (N') pueden formar un

heterociclo con 3-6 atomos de anillo, que es saturado
insaturado o aromatico,

i

y adicionalmente al atomo de q
(N') puede contener uno o dos heterodtomos tomados entrd

el grupo formado por N, O y S y estd sin sustituir o

gsustituido con uno o varios radicales tomados entre eﬂ
grupo formado por alquilo (C,-C;),

alcoxi KH—CQ,K
haldégeno,

lalcoxi (C,-C,)]-carbonilo, halo-alquilo (C,-|
Cy) y oxo, no encontrandose preferiblemente el radicall
oxo en posicidén contigua al atomo de N (N'), |
significa haldégeno, CN, alquilo (C,-C,), alcoxi (C,—C,),
alquenilo (C,-C¢), algquinilo (C,-C,),

alquenil (C,-C¢) -
oxi, alquinil (C,;-C¢)-oxi,

|
!
|
|

estando cada uno de 1los 6 radicales mencionados eni
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado porl

haldgeno, alcoxi (C,-C¢), halo-alcoxi (C,-C¢), alquil |

(C;-C4) -tio, halo-alquil (C,-C¢)-tio, alquil (CI—CG)—g

sulfinilo, halo-alquil (C,-C) -sulfinilo, alquil (C,—C,) -

sulfonilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo, [alcoxi (Cl—%
!
|
|

C¢) ] -carbonilo, [halo-alcoxi (C,-C¢)]lcarbonilo, CONR®R’,

SO,NR’R’, CN, OH, cicloalquilo (C,-C.), NR®R?, fenilo sin
sustituir o sustituido, o heterociclilo sin sustituir
o susgtituido, o

significa cicloalquilo (C,-C;) sin sustituir o susti-
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tuido, cicloalquenilo (C;-C,) sin sustituir o sustitui—
do, heterociclilo con 3 a 6 4&tomos de anillo sin

sustitulir o sustituido, fenilo sin sustituir o susti-

tuido o [alquil (C,;-C,)]-carbonilo o [alcoxi (C,-C,)]-

" v i
carbonilo, estandec cada uno de 1los dos radlcal%s
mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustituy-

do en la parte de alquilo con uno o varios &tomos de

haldgeno, o significando un radical de 1la férmul%

!
C(O)—NR’-R’’, C(S)-NR'-R’’, CR’=N-Q'-R’’, NR'-Q*-R’’ 6
NR*!*-N=CR*~-R**, signifieande R*, RF* y RI’F/ indepen%

dientemente unos de otros un &tomo de hidrdgeno, un

radical acilo o un radical hidrocarbilo (C,-C,,) sih

sustituir o sustituido, y significando Q! Q* inde en‘
Yy p

|

dientemente uno de otro un enlace directo o un grupé
divalente de la fdérmula -0- & -N(R')-, significando R;k
un atomo de hidrdégeno, un radical acilo o un radical
alquilo (C,-C,) sin sustituir o sustituido, vy pudienda
formar R’ con R’ o R* con R’ o R* con R’’ en cada casd

{
un radical heterociclilo con 3 a 6 atomos de anillo,|

que estd sin sustituir o sustituido, preferiblementé

!
con uno o varios radicales tomados entre el grupo‘

formado por haldégeno, alguilo (C,-C.), alcoxi (C,-C),!

[alcoxi (C;-C¢)]-carbonilo, halo-alquilo (C,-Cg)
es igual a 0 6 1,

I
|
!
significan H,i
alquilo (C,-C,), alguenilo (C;-C,), alguinilo (C,-C,), oi
fenilo, que estd sin sustituir o sustituido con uno o/
varios radicales tomados entre el grupo formado por1
halégeno, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), |
(c,-¢,), alquil (c,-¢,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfonilo,

[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, CN y NO,, o

alcoxi |

R® y R’ en comin con el &atomo de N del grupo NRR’,
pueden formar un radical heterociclilo

miembros de anillo, gue eventualmente puede contener

|

1

con 5 6 6‘

|

|

uno o varios heterocdtomos tomados !

entre el grupo
formado por N, O y S, y estéa sin sustituir o sustituido

una vez o miltiples veces con radicales tomados del
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grupo formado por alquilo (C;-C,) vy oxo,

{
R® v R’ son alquil (C,-C,)-carbonilo, halo-alquil (C,-C,)-

carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carbonilo o algquil (C,-C,)i-

|
sulfonilo, o en comin con el dtomo de N del grupo NRPR®

pueden formar un radical heterociclilo con 5 & 6 &tomos

. ]
de anillo, gque eventualmente puede contener uno o

|
varios heterodtomos tomados entre el grupo formado por

N, Oy S y estd sin sustituir o sustituido una vez o

multiples veces con radicales tomados entre el grupg
. ' |
rmado por alquilo (C,-C,) y oxo.

|
4 J- Compuesto de la férmula (I) o una de sus sales

seglin una de las reivindicaciones 1 a 3,

10

en el gue

S —
— e —

R* significa alquilo (C,-C,), que estd sin sustituir

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgeno y alcoxi (C,-C,), ©
significa 3-oxetanilo,
(Cy=C,),

(ST V.

15

alguenilo (C,-C,) o alguinilo

0]

i
!
significa H, alquilo (C;-C,), alquenilo (C,;-C,) o alqui-
nilo (C;-C),

20 estando cada uno de los tres radicales mencionados en

l
1
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por,

haldégeno, alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, alquil (Cl—i
C,) -sulfonilo, [alcoxi

(C,-C,) ] -carbonilo, cicloalquilo%
25 (C,-C4), CN y OH, o

significa cicloalquilo (C;-C¢), que estd sin sustituir

o0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre

el grupo formado por haldégeno, alquilo (C,-C,), alcoxi

(C;-C,) ] -carbonilo, CN y OH, o
significa cicloalquenilo (C;-C¢), alcoxi (C,-C,), alque-
nil (C;-C,)-oxi, alquil

(C,-C,), [alcoxi
30

(C;-C,) -amino o di- [alquil (C,-
C,) ] -amino y
R’ significa H, alguilo (C,-C;), alquenilo (C,-C), alquini-
lo (C;-C),

35 estando cada uno de los tres radicales mencionados en
Gltimo término sin sustitulr o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por

|
!
|
l
1
|
|
!
|
|
|
|
|
a
!
!
‘;
l
|
|
!
|
|
|
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halégeno, alcoxi (C,-¢,), alquil (C,-C,)-tio, alquil (C,-
C,) -sulfonilo, [alcoxi

(C,-C,), CN y OH, o

significa cicloalquilo (C;-Cq),

(C,-C,) ] -carbonilo, cicloalquito
1
que estd sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entée
el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), alco%i
(C,-Cy), lalcoxi (C,-C,)]-carbonilo, CN y OH, o |
significa cicloalquenilo (C,-C.), © ;

R’ y R’ en comin con el &tomo de N (N'), pueden formar u%

heterociclo de 3-6 atomos de anillo, que es saturado,
insaturado o heterocaromdtico, que adicionalmente ai
dtomo de N (N') puede contener uno o dos heteroétomog
tomados entre el grupo formado por N, Oy S, y esté si%
sustituir o sustituido con uno o varios radicale%
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alquilé
(€,-Cy) » alooxi (C,=C;), [aleoxi MQ—CQ]-carboniIO§/oon
no encontrandose preferiblemente el radical oxo eA
posicidn contigua al atomo de' N (N'), vy 1
R* significa alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi
(C,-C,) o haldégeno, 1
1 es igual a 0 & 1, preferiblemente 0, %
R® significa H o metilo, i
Q significa O & NR*, 1
R* significa H o algquilo (C,-C,), |
X e Y independientemente uno de otro, significan alquilo1
(c,-C,),. alcoxi (C;-C,), estando cada uno de los dos
radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir]
o sustituido con uno o varios Aatomos de haldgeno, o
significan alquil (C,-C,)-tio, haldgeno o mono- o di-
[alquil (C,-C;)]-amino, vy
W ifica un atomo de oxigeno.

- Compuesto de la férmula (I) o sus sales segln una |
de I@s reivindicaciones 1 a 4,

|
en el que %
Rl

significa alquilo (C,-C,), aiilo o propargilo,
significa H, alquilo (C,-C,), a@lquenilo (C,;-C,), alquini-

lo (C;-C), cicloalquilo (C;-Cy) o cicloalguenilo (C,;-Cq)

R2
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significa H, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-Cs), alquin;—
lo (C,-C;), cicloalquilo (C,-C¢) o cicloalquenilo (C,;-Cq),

significa alquilo (C,-C,;) o haldgeno,
es igual a 0 6 1, preferiblemente 0,
significa O & NR*,

significa alquilo (C,-C;),

tio, halo-alquilo (C,-C,) o halo-alcoxi (C,-C,),
significa alquilo (C,-C,), alcoxi (C;-GC,),
NHCH, & N(CH,)

I
1
i
significa alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), alquil <clcgk
|

2t

significa CH 6 N, preferiblemente N y
significa CH & N.

6.)~

férmula (I) o de sus sales como se definen en una

en el que
se hace reaccionar un compuesto de la fdérmula (II)

= rR®
\N/
COQR'
(i)
y
S
/7" NH
(R*), o M

con un carbamato heterociclico de la férmula (III),

X

o) V)\Z
e M AL

(1)

en la que R** significa un radical hidrocarbilo C;-C,,
sustituido o sin sustituir, o

se hace reaccionar un sulfonil-carbamato de la férmula
(1IV)

i
|
|
i
!
|
i

|
|

haldgeno,

|
|
|
é

Procedimiento para la preparacidén de compuestos de

©
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10
la férmula (V)
) Je
V<:>Z
NP\
\F?J N Y
RS
20
o
25 <)
(VI)
R? R®
\N/
1
30 COQR
£
/"N
(R"), O S

35

(Vh)

(V)

se hace reaccionar un sulfonil-isocianato de la férmula

en la que R*** significa un radical hidrocarbilo C,-C,,

sustituido o sin sustituir, con un amino-heterociclo de

|

|
|
|
|
|
1
(
i
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con un amino-heterociclo de la férmula (V), o

se hace reaccionar una sulfonamida de la férmula
con un

(tio) -isocianato de la férmula (VII)

)V\O)Z\ (Vi)

en presencia de una base,

i,
|
{
i
't
O
l

1

se hace reaccionar un amino-heterociclo de la férmula
i
(V) en primer lugar de un modo catalizado por una base

con un éster de acido carbdnico, y el compuesto interﬂ
3
medio formado se hace reaccionar en una reaccidn de uni

solo recipiente con una sulfonamida de la férmula

(11) |
(véase la variante a),

O
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f) se hace reaccionar una
férmula (VIII)

~N

1 X
COQR /k
o W v:z
S// /U\)\)\
2 N N Y
gy

R

(Vi)

(R“)I

|
|
|
\
!
|
2
i
|
!
!
N

por reduccidédn del grupo nitro, y eventualmente reaccidn
ulterior de la funcidén hidroxil-amino o amino puesta e%
libertad, para dar una sulfonil-urea de la férmula (I)
estando en las férmulas (II)-(VIII) los radicales, grupos %

indices R'-R’, V, W, Y, Z y 1 definidos como en la férmulé
(I) segln la reivindicacidn 1. |

. . !
7.- Agente herbfélda o regulador del crecimiento de

las plantas, que contiene a) por lo menos un compuesto de la

férmula (I) o una de sus sales segin una de las reivindica-

|
ciones 1 a 5, y b) agentes coadyuvantes de formulacioneq

usuales en la proteccidn de plantas. i
!

8.- Procedimiento para combatir plantas dafiinas o para|
regular el crecimiento de plantas, aplicandose una cantidad!

, . !
eficaz de por lo menos un compuesto de la férmula (I) o una;

|
de sus sales segln una de las reivindicaciones 1 a 5, sobre]

de plantas o la superficie sobre la que crecen.

/- Utilizacidén de los compuestos de la fdérmula (I) o

sus sales segin una de lasgs reivindicaciones 1 a 5 como

agentes herbicidas o reguladores del crecimiento de las
plantas.

[ Utilizacidn segln la reivindicacidén 9, empleandose

los compuestos de las formulas (I) o sus sales para combatir g:

plantas dafiinas o para regular el crecimiento en cultivos de
plantas Gtiles u ornamentales.

fenil-sulfonil-urea de ia
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. . ¢z - s . ‘ v !
/Eib.— Utilizacidén segin la reivindicacidén 10, en que las

plantas cultivadas son plantas cultivadas transgénicas.

12.- Compuesto de la fdrmula (II*)

R2 R?
\N/
-
COQR ()
£
>z
(RYH, O
10

15

20

25

30

35

en la que Z* = NH,, NHCOOR***, NCO o NH-terc.-butilo, y R-R*

l v Q estédn definidos como en la férmula

(IV) segln la reivindicacidn 6.

(;;)- Utilizacién de un compuesto de la férmula (II’)
como

define en la reivindicacidén 12,

de un compuesto de la fdérmula (I) segin la reivindicacién 1.
~14.- Compuesto de la férmula (X*)

~
Ko

Oy, +0
N
COQR!
(X*)
59
(RY) gz

en la que Z** significa = NH,, NHCOOR%***

, NH-terc.-butilo o
Cl y R', RY,

l v Q estan definidos como en la férmula (I)
segin la reivindicacidén 1 y R*** estd definido como en la

férmula (IV) segin la reivindicacidn 6, y estando excluidos

que Z** es C1, 1 =

los compuestos en los =0, Q =0y R = H,

metilo, etilo o alilo.

15.- Utilizacién de un compuesto de la férmula (X')
como

define en la reivindicacidén 14, en la que Z** es

(I) segin la
reivindicacidén 1 y R*** estd definido como en la fdérmula

para la preparacidn fg

4

et

)

1
o
| a
AL

!
|
|

!
|
l
i
ﬂ
{
|
l
|
l!
¥
H
!
|
|
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{
1

1
igual a NH,, NHCOOR*** o NH-terc.-butilo y R*** estd definido

t
como en la fdérmula (IV) segln la reivindicacidn 6, para }a

preparacidén de un compuesto de la férmula (II*) como %e

define en la reivindicacién 12, en la que Z* es igual a NH,,
NHCOOR*** o NH-terc.-butilo.

16.- Compuestos de la férmula (VIII)

|
\
|
|
Oy © . |
1 X . |

COQR /k
oW V7 |
s IOL |

/ ~
J N 'T's Y j
R

(Vi)

(R*),

en la que R, R% R°, V, W, X, ¥, 2 vy 1 estidn definidos com

l

1

!

!

f,
o

en la _férmula (I) segtn la reivindicacién 1. i
1% , %

a

Utilizacidén de un compuesto de la fdérmula (VIII

como se ha definido en la reivindicacidén 16, para 1z

preparacidn de un compuesto de la fdrmula (I)

!

como se h?

definido en la reivindicacién 1. ’
1
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RESUMEN

Fenil-sulfonil-ureas, procedimientos para su preparacidn

su utilizacién como herbicidas y reguladores del crecimiento

5 de las plantas

10

15

20

25

30

35

Los compuestos de la férmula (I) o sus sales

RA_ _R®

N
COQR' X
QL
S

(R), o//\H zs N

en la que

Rl

R2

significa un &tomo de hidrdégeno, un radical hidrocarbi-

lo o' un radical heterociclilo, estando cada uno de los

dos radicales mencionados en Gltimo término sin susti-

tuir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyen-

tes, de 1 a 30 4tomos de C, preferiblemente de 1 a 20
atomos de C,

significa un grupo de la fdérmula R°-Q°-,

en la que
R° signifi 5
significa wun Aatomo de

hidrégeno, un radical
hidrocarbilo o un radical heterociclilo o un radical

heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales
mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustitui-
do y teniendo, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30
atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 dtomos de C, y

Q° significa un enlace directo o un grupo de la
férmula -0- &6 -N(R¥)-, significando R* un &tomo de
un radical acilo o un radical hidrocarbilo
y estando el radical mencionado en dltimo término sin

sustitulr o© sustituido

hidrégeno,

y teniendo, inclusive los

de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente
de 1 a 20 atomos de C,

sustituyentes,

significa un adtomo de hidrégenc, un radical hidrocarbi-

lo o un radical heterociclilo, estando cada uno de los

dos radicales mencionados en UGltimo término sin susti-

v
§
|
|
i
f

Ny
|
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tes, de 1 a 30 &tomos de C, preferiblemente de 1 a bo

j
atomos de C, o los ' g ‘
R* independientemente unos de otros, significan halége%o 1

OH, SH, un radical que contiene nitrdgeno y esta exento

de carbono, o un radical que contiene carbono,

: i

!
. ; |
es 0, 1, 2 6 3, preferiblemente 0 &6 1, % k
significa un atomo de hidrdégeno o un radical hidrocar- - i
bilo C;-C,,, |
b

que estd sin sustituir o sustituido, tal

10 como alquilo (C,-C,), preferiblemente H & CH,,

|

Q

| 0 es 0, S 6 NR*, 3
R*

Y '
significa un &tomo de hidrdégeno o un radical hidrocar-
bilo C,-C,,, que estd sin sustituir o sustituido, tal

como alguilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,) o alquinilo (Cﬁ

15

|
!
i
C,), estando cada uno de los tres radicales mencionados i
|
en Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o i
|

1
varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (C,-C,)

b

y alquil (C,-C,)-tio, l
1 significa un atomo de oxigeno- o azufre, i

\ 20 independientemente uno de otro, significan un &tomo del
hidrégeno, halbgeno, alquilo (C,-C,), alcoxi MA—CQ,E

\ alquil (C,-C,)-tio, estando cada uno de los 3 radicales’
mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustitui—[
do con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por haldégeno, alcoxi (C,-C,)

tio, o mono- o di-[alquil

25 y alquil {C,—-C,) -

(C,-C,) Jamino, algquenilo
o

alguenil (C,-C,)-oxi

i
|
l
l
!

(C,—C¢), alquinilo (C,-Cq),
algquinil (C;-C¢)-oxi, y

V, Z independientemente uno de otro, significan CH & N,

i
l

|

l

?

30 se adecuan como herbicidas o reguladores del crecimiento de%
|

1

|

|

¢

las plantas, p.ej. para combatir plantas dafiinas en presen-

cia de plantas cultivadas, también plantas cultivadas

transgénicas. Se pueden preparar estos compuestos de acuerdo

con procedimientos segin la reivindicacidén 6 pasando en

35 parte por productos intermedios nuevos (comparense los !

compuestos (II*) y (X*) y (VIII) éegﬁn las reivindicaciones
12, 14 y 16). ‘
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(57) RESUMEN:
Los compuestos de la formula (I) o sus sales

en la que

RZ\N/R3

COQR' X
S\N N/kN/I\Y

RS

significa un A&tomo de hidrogeno, un radical hidrocarbilo o un radical'(

heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados en Gltimo
término sin sustituir o sustituido y teniendo,inclusive los sustituyentes,,
de 1 a 30 atoos de C, preferiblemente de 1 a 20 atomos de c,

significa un grupo de la férmula R -Q -, en la que- Rr° significa un étomo‘
de hidrégeno, un radical hidrocarbilo o un radical heterociclilo o un
radical heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados:
en Gltimo término sin sustituir o sustituidos y teniendo, inclusive losj
sustituyentes, de 1 a 30 atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 Atomos de
C, yQ° significa un enlace directo o un grupo de la férmula -0- 6
-N(R#)-, significando R# un atomo de hidrdgeno, un radical acilo o un
radical hidrocarbilo y estando el radical mencionado en Gltimo término sin
sustituir o sustituido y teniendo, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30
atomos de C, preferiblemente de 1 a 20 atomos de C,

significa un &tomo de hidrégeno, un radical hidrocarbilo o un radical



4
3

heterociclilo, estando cada uno de los dos radicales mencionados en ultimo
término sin sustituir o sustituido y teniendo,inclusive los sustituyentes,
de 1 a 30 atamos de C, preferiblemente de 1 a 20 atomos de C, o los ‘)

4  independientemente unos de otros, significan haldgeno (H, SH, un radical

. |
que contiene nitrdgeno y esta exento de carbono, o un radical que contiene
carbono,

1 es 0, 1, 2 6 3, preferiblemente 0 0 1, ‘-
iRS significa un A&tomo de hidrdgreno o un radical hidrocarbilo C,~C;,, que
| esta sin sustituir o sustituido, tal como algquilo -(Cl-C 4), preferiblemente
| Ho CH3, .

'Q es 0O, SO NR,

R significa un atomo de hidrdgeno o un radical hidrocarbilo Cl-C10, que esta
sin sustituir o sustituido, tal como alquilo (Cl-C 4), alquenilo (C3-C 4) o
alquinio (Ca-C 4), estando cada o de los tres radicales mencionados enj
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

| tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi (Cl'C 4) y alquil (Cl—
C 4)—tio,

W significa un atomo de oxigeno o azufre, ‘

y Y independientemente uno de otro, significan un atomo de hidrdgeno,:

X
I
i
|
|
!
!
i

halégeno, alquilo (Cl-C 4), alcoxi (Cl—C 4), alquil (Cl-C 4)—t:io. estando cada,
uno de los 3 radicales mencionados en ultimo témmino sin sustituir ol
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (C,~C,) y alquil (C,-C,)-tio, o mono- o di- alquil (cl-%
C4) amino, alquenilo (02-06), alquinilo (C2-C6), alquenil (C3-06)-oxi o,
alquinil (CB-CG)-oxi,' y |

Z independientemente uno de otro, significan CH 6 N, se adecuan como

Y,
l&erbicidas O reguladores del crecimiento de las plantas, p.ej. para combatir
}lglantas daninas en presencia de plantascultivadas, también plantas cultivadas ,

fransgénicas. Se pueden preparar estos compuestos de acuerdo con'

rocedimientos segin la reivindicacién 6 pasando en parte por productos
! » o * 2 i
intermedios nuevos (comparense los compuestos (II ) y (X*) y (VIII) segin las’

3

|

ivindicaciones 12, 14 y 16).
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:-?*Prac{‘icado el examen juridico de acuerdo con lo establecido en el art. 21 de la Decision
344 se determiné que esta solicitud de Patente de Invencion:

8l [){] NO[ 1] NO APLICABLE [ ] Presenté los poderes necesarios en
- ; forma correcta (Decisién 344, art. 14-a).

NO[ 1] NO APLICABLE[ ] Acredité, en forma correcta, la
existencia y representacién de la persona juridica solicitante
(art. 14-c de la Decision 344, literal g) del art. 4 del Decreto
117/94).

Sl xi]

NO[ ] NO APLICABLE [ ] Presentd, en forma correcta el
comprobante de pago por la tasa de presentacion establecida
(art. 13-f de la Decisidén 344 y la Resolucién 02 del 4 de
enero del 2000 ).

NOT[ 1] EXTEMPORANEAMENTE [ ] Reivindicd prioridad, dentro del
plazo y de acuerdo con lo previsto en el Articulo 4 del
Convenio de Paris.

NO[x] NO APLICABLE [ ] Presenté copia, certificada su
conformidad por la Administracién que recibié la solicitud de la
cual reivindica prioridad, al momento de radicar la solicitud
nacionat.

NO[x] NO APLICABLE [ ] Present la traduccién del capitulo
reivindicatorio de la solicitud de la cual se reivindica prioridad
(Art. 4, D-3 Convenio de Parls; Concepto: 5 de enero de 1999

S.1.C.).
; 1\
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fo alidélld implicara la perdida del derecho de prioridad.

NO[x] CUMPLE LOS REQUISITOS JURIDICOS

[RAS (OBSERVACIONES: Debe presentar comprobante de pago por concepto de
- ntg de palabras,a partir de la 150 , en el extracto para publicacién ( articulo Primero
solucion 02 del 2000 ).
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NO[x] Se ajusta alos aspectos FORMALES indicados en la Decision
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RADICACION N°_()-$33Y

CONCEPTO TECNICO N° 308 CLASIFICACION INTERNACIONAL DE PATENTES ACING7 / 36

DIVISION NUEVAS CREACIONES

KPQ@/_\Q{ EXAMEN DE FORMA l |5

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 21 de la Decision 344 se determind que esta
solicitud de Patente de Invencion: '

|
sr@ No
s1$§ No O
SID% NoQ

|

s1d NO&
|

sid NoK)
1

SI EI\ NO &
l

s1Q;No @
|

SI D\No |
l
|

ST N0 O

1

SIR NoQ
1

s1@ i\\IOD

SIA I‘TIOD

st fw

Contiene la identificacion correcta del inventor (Art.8, Art.13-a).
Contiene la identificacion correcta del solicitante (Articulo 13-a).

Contiene el resumen con el objeto y finalidad de la invencion en forma correcta
(Art.13-¢). ‘-

Contiene el titulo o nombre de la invencion en forma correcta (Art.13-b).
Contiene la descripcion clara y completa de la invencion (Art.13-c).

Contiene los dibujos correctos (Art. 14-c junto con el literal d) del Art. 4 del Dto.
117 del 94).

Contiene las unidades de medida en el sistema exigido (Art.14-c junto con el
Decreto 3464 del 26 de diciembre de 1980).

Contiene una o mas reivindicaciones, en forma correcta, que precisen la materia _
para la cual se solicita la proteccion mediante la patente (Art.13-d). ’

Contiene el extracto de acuerdo con el literal ¢) del articulo 4 del Dto. 117 /94. f

Contiene el arte final del dibujo caracteristico de acuerdo con el literal c) del
articulo 4 y el articulo 27 del Dto. 117 /94.

Contiene la tarjeta del Archivo Tematico [formato P-104] en forma correcta
(Art.14-c junto con el literal b) del articulo 4 del Dto. 117 /94).

Contiene la tarjeta del Archivo de Propietarios [formato P-105] en forma correcta
(Art.14-c junto con el literal b) del articulo 4 del Dto. 117 /94).

CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS |

OBSERVACIONES Y OTROS: SI @ NO U ver hoja(s) anexa(s)

b

Santa Fe %1e Bogota, D.C., 25 ~OZ- o0

EXAMINADOR TECNICO
Cédigo 202001
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SUPERINTENDENCIA

i .‘g%“

- DIVISION DE NUEVAS CREACIONES %5, DEINDUSTRIA ’

', ler examen de forma Y COMERCIO V.H’g
CONCEPTO TECNICO No. 308 l
EXPEDIENTE No. 0-8334 AO1N47/36 ' '

En él folio 28 de la descripcidn hay un error de escritura por lo
tanto se debe corregir. Asi mismo en el folio 64 no es claro cuando
se indica la férmula del butileno puesto que no corresponde al
mismo; en los folios 76 y 77, a partir del compuesto 1-429 los
significados del radical R2 no son claros, no se entiende si
corrésponde a un ciclo o a un aliféatico puesto gque no estéa cerrado
dicho ciclo.
!
Las i unidades de &rea se deben expresar segin el Sistema
Ingefnacional de unidades (SI).

a reivindicacién 6 falta nombrar al final de la reivindicacién
efinicidén el radical X, asi como se nombraron los demis.

. .

Aajréivindicacién 7 no estéd definiendo realmente ningtn agente
herbicida puesto que a él no sélo lo definen sus componentes sino

la proporcidén en que se encuentran.

Respecto a las reivindicaciones 9, 10, 11, 13, 15 y 17 es de anotar
qpeéel articulo 1° de la Decisién 344 del Acuerdo de Cartagena dice
%gf ‘sb otorgaran patentes para las invenciones sean de productos o

le procedimientos, por lo tanto la utilizacién o el uso no es
patentable.

La re&vindicacién 14 relacionada con un compuesto de férmula X* se
encuentra por fuera del objeto de la solicitud puesto que los
’Qmpuéstos intermedios sblo se aceptan en la medida en que son
:s?rios en el procedimiento reivindicado objeto de la solicitud.
%fgcar el titulo indicando que se trata de fenilsulfonilireas,
?eaimientos para su preparacidén vy agentes herbicidas o
'l adores del crecimiento.

hcuerdo a lo anterior se deben hacer las correcciones
resy étivas presentando NUEVO capitulo reivindicatorio COMPLETO de
forma |que sea claro y preciso.

Anexar nuevo extracto con el resumen corregido y tarjetas archivo
temidtico y de propietarios.

i

i )

| CODIGO 202001

\ Examinador Técnico de Patentes
Fe de Bogotéd, D.C. 25 febrero de 2000

|

|
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AUTO 0345

LA JEFE DE LA DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

DISPONE

ARTICULO PRIMERO: Reconocer personeria al doctor Gustavo Hollmann Restrepo, como
apoderado del solicitante, en los términos y para los efectos del poder conferido

i RﬂCULO SEGUNDO: Conforme o establece el articulo 22 de la Decision 344 de la
’ Comis:én del Acuerdo de Cartagena, requiérese al solicitante, para que dentro del plazo

iede remta (30) dias habiles siguientes a la fecha de notificacién del auto, presente
spuesta a las observaciones o complemente los antecedentes sefialados en el examen

| ARTIGULO TERCERO: Notificar por estado el presente auto, advirtiendo que contra el no
prooede recurso alguno en la via gubernativa.

NOTIFIQUESEYCUMPLASE _
P4do en Santafé de Bogota D.C., a los 29 FE3. 2000

N DE NUEVAS CREACIONES,

CCARMENZA CESPEDES DE VERGEL

Tk 1GAL DO POR ESTADO

antafedeBogotaDC, _Bu dtifi

ddo por anotacion en estado de esta misma

O NOTIFICACION ESTADO

RORROGA TERMING SI__NO
RICIMIENTO TERMINO PRORROGA
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