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Asunto t Solicitud de patente para:
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HERBICIDAS QUE LOS CONIIENEN.”

Fecha de la solicitud : 8 de agosto de 2000

TRAMITE:02 - EVENTO:01 - ACTUACION:444

1, Yo, Emilio FERRERO, obrando como apoderado del solicitante en
el asunto antes identificado, me refiero al auto nimero 2712, notificado
por estado del 23 de noviembre de 2000.

2. Mediante el auto nimero 2712 se puso en conocimiento del
Bolicitante el informe que contiene las observacionea hechas por su
Despacho 8obre la presente 8olicitud de patente. Atiendo a las
cbservaciones de la manera siguiente:

2.1. Titulo del invento. Para atender a la observacién hecha
por su Despacho con relacién al titulo, presento aqui nuevo
titulo como Bigue

HETEROCICLILBENZOFURANOS SUBSTITUIDOS, PROCESO PARA BU
PREPARACION Y COMPUESTOS HERBICIDAS QUE LOS CONTIENEN.

Adicionalmente presento nuevo formato de solicitud en donde
aparece el nuevo titulo que presento.

NI T, 860.041.367-3
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2.2. En la descripcién. Presento junto con este escrito un
nuevo capitulo descriptivo donde laa unidades de presién se
han puesto de acuerdo al Sistema Internacional.

2.3. Extracto. Adjunto a este memorial presento nuevo
extracto, nueva tarjeta temiética y nueva tarjeta de archivo
de propietarios (Formas P-103, P-104 y P-105), los cuales
estin en conformidad con las modificaciones hechas al titulo.

2.4, Recibos. Presento junto con este escrito, el recibo de
pago por valor de $68.000.00 por concepto de cambios en
solicitud pendiente.

De igual manera, presentoc con este memorial recibo de pago
por valor de $§ 118.000.00 por concepto de los derechoa de
publicacién por palabra adicional.

3. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones
hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de patente,
atentamente Bolicito que se continie su tramitacién.

Bogotd, :'5 ENE 2001

Sefiora Jefe,

S

EMILIC FERRERO
T.P.A. No. 31.929

&
* COLO 00698-801-122-4
JJC-ID-904
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RESUMEN CON EL ORJETO Y LA FINALIDAD DE LA INVENCION

La presente invencidn se refiere a nuevos heterociclibenzofuranos substituidos de lo
férmula general (I} i

enlo que o .
Z, R, R2, R3y R4 fienen el significado en la descripcion, o
a un procedimiento para su obtencién y a su empleo como herbicidas.

]

ANEXOS DE LA SOLICITUD
Certitlendo de Existenciy y Representucién Legal cuando o solicitunte sen Persona Juridicu

Las poderes debidumente otorgadns, o mencién de su protocollzacién ante la S1C
Recibo de In tasy res-pecti\‘a '

Recibo de In tasa por concepto de excedente de palabrus ¢n lu publicacién

Si se reivindica prioridad Andina:

Copiude laprimerusoliciiud

“Frnducclén oficial

Si se relvindicn prioridud Unionista:

Capia certificada de lu prinera solicitud:
Notu: Debe presentarse dentro de los (e (3) meses, contados a partir de Ia fechn de radicucién de la solicitud
Traduccidn simple

Capftulndescriptive
Dihujes, planog necesarios

Capitulo reivindicatorio

Tar]eta archivo propictarios segiin formato

Tarjeta archlvo temitico segiin formato

Extracto para publicacin sepdn formato

Arte finul 12x 12 cms Y 6x6 cmis

oooooooooto oo oooo

Otros Documentos

SOLICITO LA CONCESION DE LA PATENTE DE INVENCION Y DECLAROQUE LA INVENCION ES
NUEVA Y DE M1 PROPIEDAD

FIRMA
NOMBRE EMILIO FERRERD cc. 438.019 de Usaquén T.P.No. 31.929
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La invencién se refiere a nuevos heterociclilbenzofuranos substituidos, a un
procedimiento para su obtencién y a su empleo como herbicidas.

Se sabe ya que determinados heterociclilbenzofuranos substituidos presentan
propiedades herbicidas (véanse las EP-A-476697, EP-A-561319, WO-A-97/07104 /
EP-A-850227, WO-A-97/28127 /! EP-A-885885). Sin embargo, estos compuestos
no han adquirido ningGn significado especial hasta el presente.

Se ha encontrado ahora que los nuevos heterociclilbenzofuranos substituidos

de la férmula general (1),

Z R‘
RI
N—r?
o M
RZ
en la que

R' significa hidrégeno, ciano o halégeno,

R? significa ciano o tiocarbamoailo,

R® significa hidrégeno, amino, nitro, formilo, carboxi, ciano, carbamoilo,
tiocarbamoilo, hal6geno, significa hidroxiiminoalquilo o significa alquilo,
alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo,
alquilcarbonilamino, alcoxiiminoalquilo, alquenilo, alqueniloxi, alqueniltio,
alquinilo, alquiniloxi, alquiniltio, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, cicloalquiloxi-
carbonilo, fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado,

R* significa hidrégeno, amino, nitro, carboxi, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo,

halégeno, significa hidroxiiminoalquilo o significa alquilo, alcoxi, alcoxicar-
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bonilo, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilcarbonilamino, alcoxi-

3-

iminoalquilo, alquenilo, alqueniloxi, alqueniltio, alquinilo, alquiniloxi, alqui-
niltio, cicloalquilo, ci_cloalquilalquilo. cicloalquiloxicarbonilo, fenilo o bencilo
substituidos respectivamente en caso dado, y

Z significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes,

R’ R® R°
R’\ﬁ'l“ro R M _q ﬁ" Q
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donde

Q significa O (oxigeno) o S (azufre),

R’ significa hidrégeno, amino, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilamino, alcoxicarbonilo,
dialquilamino, alquenilo, alqueniloxi, alqueniltio, alquinilo, alquiniloxi,
alquiniltio, cicloalquilo o cicloalquilalquilo substituidos respectivamentc en caso
dado, y

R® significa hidrégeno, hidroxi, amino, ciano, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquilamino, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo, fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significando en caso dado dos restos contiguos -R* y R, R® y RS 0 RS y Ré

conjuntamente alcanodiilo o alquenodiito substituidos respectivamente en caso dado

y/o interrumpidos en caso dado por O(oxigeno), S(azufre) o por un agrupamiento
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de la serie formada por -SO-, -SOsz-, -NH- 0 -N(alquilo)- al principio (o bien al

final) o en el interior de la cadena hidrocarbonada.

En las definiciones, las cadenas hidrocarbonadas, tales como alquilo o
alcanodiilo -incluso en combinacién con heterodtomos, como en alcoxi- son
respectivamente de cadena lineal o de cadena ramificada.

Preferentemente,

R! significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, o bromo.

Preferentemente,

R? significa ciano.

Preferentemente,

R significa hidrégeno, amino, nitro, formilo, carboxi, ciano, carbamoilo,
tiocarbamoilo, halégeno, significa hidroxiiminoalquilo con hasta 6 4itomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquiitio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con
respectivamente hasta 6 dtomos de carbono, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de
carbono, por alquiltio con 1 a 4 ftomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
itomos de carbono, por alquilsulft;nilo con 1 a 4 4tomos de carbono, significa
alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alquilcarbonilamino o alcoxiiminoaiquilo con
respectivamente hasta 6 &tomos de carbono substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 4dtomos de
carbono, significa alquenilo, alqueniloxi, alqueniltio, alquinilo, alquiniloxi o
alquiniltio con respectivamente hasta 6 ftomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por hal6geno, significa cicloalquilo,
cicloalquilalquilo o cicloalquiloxicarbonilo con respectivamente 3 hasta 6 tomos

de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado, con hasta 4 stomos de
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carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno o por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, o significa fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con ! a 4 itomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4
&tomos de carbono.

Preferentemente,

R* significa hidrégeno, amino, nitro, carboxi, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, significa hidroxiiminoalquilo con hasta 6 4tomos de carbono, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con respectivamente
hasta 6 4tomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
itomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 étomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, significa alcoxicarbonilo,
alquilcarbonilamino o alcoxiiminoalquilo con respectivamente hasta 6 4tomos de
carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o
por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, significa alquenilo, alqueniloxi,
alqueniltio, alquinilo, alquiniloxi o alquiniltio con respectivamente hasta 6
itomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano o por
halégeno, significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquiloxicarbonilo con
respectivamente 3 a 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso
dado, hasta 4 f4tomos de carbono_ en la parte alquilo, substituidos
respectivamente en caso dado por4 ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
itomos de carbono, o significa fenilo o bencilo substituidos reSpect.ivamente en
caso dado por nitro, por ciano, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 4dtomos de

carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono.
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Preferentemente,

Q significa O(oxigeno).

. Preferentemente, ‘

R? significa hidr6geno, amino, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,

. hal6geno, significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilamino o alcoxicarbonilo con
respectivamente hasta 6 4tomos de carbono substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono,
significa dialquilamino con respectivamente hasta 4 &tomos de carbono en los
grupos alquilo, significa alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alquiniloxi,
alqueniltio, alquiniltio, con respectivamente hasta 6 #tomos de carbono,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa
cicloalquilo o cicloalquilalquilo con respectivamente 3 hasta 6 &Atomos de
carbono en los grupos cicloalquilo y en caso dado hasta 4 dtomos de carbono en
la parte alquilo, . substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono.

Preferentemente,

R® signiﬁca: hidrégeno,” hidroxi, amino, ciano, significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo o alquilamino con respectivamente hasta 6 4tomos de carbono,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi
con 1 a 4 4dtomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo con respectivamente
hasta 6 4tomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano
o por halégeno, significa cicloalquilo o ciclo.alquilalquilo con respectivamente 3
a 6 4tomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dz;do, hasta 4
dtomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado

por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, o significa
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fenilo, bencilo o feniletilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro,

por ciano, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono o por alcoxi
con 1 a 4 &tomos de carbono.

Significando dos restos contiguos -R* y R}, R* y R®* o R® y R%,
preferentemente, en conjunto alcanodiilo o alquenodiilo con respectivamente hasta
5 ftomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno y/o
interrumpidos en caso dado por O (oxigeno), por S (azufre) o por un agrupamiento
de la serie ~SO-, -SOa-, -NH- o -N(alquilo con 1 a 4 tomos de carbono)- al inicio
(o bien al final) o en el interior de la cadena hidrocarbonada.

De forma especislmente preferente,

R! significa hidrégeno, flGor o cloro.

De forma especialmente preferente,

R? significa hidrégeno, amino, nitro, formilo, carboxi, ciano, carbamoilo,
tiocarbamoilo, fldor, cloro, bromo, significa hidroxiiminometilo, hidroxi-
iminoetilo o hidroxiiminopropilo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s-
o t-butilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n-
o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo, o
etilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por hidroxi,
por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi, por metiltio, por
etiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo
o por etilsulfonilo, significa acetilo, _propionilo. n- o i-butiroilo, metoxi-
carbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, acetilamino, propionilamino,
n- o i-butiroilamino, metoxiiminometilo, etoxiiminometilo, metoxiliminoetilo .0
etoxiiminoetilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flor,

por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propeniloxi,
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buteniloxi, propeniltio, buteniitio, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,

9-

propiniltio, o butiniltio substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fitor o por cloro, sig‘niﬁca ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
ciclopropiloxicarbonilo, ciclobutiloxicarbonilo, ciclopentiloxicarbonilo o ciclo-
hexiloxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
‘fldor, por cloro, por metilo o por etilo, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por
bromo, por metilo o por metoxi.
De forma especialmente preferente,

R* significa hidrégeno, amino, nitro, carboxi, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo,
fldor, cloro, bromo, bromo, significa hidroxiiminometilo, hidroxiiminoetilo o
hidroxiiminopropilo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, .metiltio. etiltio, n- o i-
propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metiisulfonilo o
etilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flfior, por
cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n-
o i-propiltio, por metilsulfinilo, por etilsuifinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo,
acetilamino, propinilamino, n- o i-butiroilamino, metoxiiminometilo,
etoxiiminometilo, metoxiiminoetilo o etoxiiminoetilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro, por metoxi o por
etoxi, significa propenilo, butenilo, propeniloxi, buteniloxi, | propeniltio,
buteniltio, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi, propiniltio, o butiniltio

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior o por cloro,
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significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropilmetilo,

ciclobutilmetilo, ciclopentiimetilo, ciclohexilmetilo, ciclopropiloxicarbonilo,

ciclobutiloxicarbonilo,  ciclopentiloxicarbonile o  ciclohexiloxicarbonilo

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por'
metilo o por etilo, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en

caso dado por nitro, por ciano, por flGor, por cloro, por bromo, por metilo o

por metoxi.

De forma especialmente preferente,

R? significa hidrégeno, amino, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
flor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 5- o t-butoxi, metilamino, etilamino, n- o i-
propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, n-, i-, s- o t-butoxicarbonilo substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por flior, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa
dimetilamino o dietilamino, significa propenilo, butenilo, propinilo, butinilo,
propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi, butiniloxi, propeniltio, buteniltio,
propiniltio o butiniltio substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fliior, por cloro o por bromo, o significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexilmetilo substituidas respectivamente en caso dado por ciano, por flior,
por cloro, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

R significa hidrégeno, hidroxi, amino, ciano, significa metilo, etilo, nl- o i-propilo,

n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi,

metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonile, n-, i-, s- o t-
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butoxicarbonilo, metilamino, etilamino, n- o i-prc_)pilamino. n-, i-, s- o0 t-
butilamino substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por
cloro, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo o butinilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior o por cloro,
significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropilmetilo,
ciclobutilmetilo,  ciclopentilmetilo o  ciclohexilmetilo  substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fltor, por cloro, por metilo o por
etilo, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
nitro, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por metoxi.

Dos restos contiguos -R? y R?, Rf y R® o R* y R® -significan en caso dado
de forma especialmente preferente, de manera conjunta propano-1,3-diilo
(trimetileno), butano-1,4-diilo (tetrametileno), pentano-1,5-diilo (pentametileno),
propeno-1,3-diilo, 1-buteno-1,4-diilo o 2-buteno-1,4-diilo substituidos en caso dado
por flior o por clore y/o interrumpidos en caso dado por O(oxfgeno), S(azufre) o
por un agrupamiento de la serie -SO-, -SOz-, -NH-~ o N(metilo)- al principio (o
bien al final) o en el interior de la cadena hidrocarbonada.

De forma muy especialmente preferente,

R' significa flGor.

De forma muy especiaimente preferente,

R? significa hidrégeno, carboxi, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flitior, cloro,
'bromo. significa metilo, etilo, n- o i—_propilo. metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo o
etilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por flior, p'or cloro, por
metoxi, por etoxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo,

por metilsulfonilo o por etilsulfonilo, significa metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
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n- o i-propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi. .

De forma muy especialmente preferente,

R* significa hidrégeno. -

De forma muy especialmente preferente,

R’ significa hidrégeno, fldor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino, n- o i-propilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por metoxi o por
etoxi, significa dimetilamino, significa propenilo.\:utenilo. propinilo, butinilo,
propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi, butiniloxi, propeniltio, buteniltio,
propiniltio o butiniltio substituidos respectivamente en caso dado por ciano o por
fitior, por cloro o por bromo.

De forma muy especialmente preferente,

R significa hidrégeno, significa amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo
substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por metoxi o por
etoxi, o significa propenilo, butenilo, propinilo o butinilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flior o por clora.

Los restos R* y R? individuales —en tanto en cuanto estén enlazados mas de
una vez con el mismo agrupamiento heterociclico- pueden tener significados iguales
o diferentes en el 4mbito de las definiciones anteriormente indicadas como
preferentes, como especialmente preﬁ?remes 0 como muy especialmente
preferentes.

Las definiciones de los restos indicadas anieriormcnte de man'era general o
indicadas en los intervalos preferentes son vélidas tanto para los productos finales

de la férmula (I) como también, de manera correspondiente, para los productos de
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partida o los productos intermedios necesarios respectivamente para la obtencién.
Estas definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente entre sf, es
decir incluso entre los iqtéwalos preferentes indicados.

Segiin la invencién seran preferentes aquellos compuestos de la férmula (J),
en los cuales se presenta una combinacién de los signiﬁcados indicados
anteriormente como preferentes.

Segln la invencién son especialmente preferentes aquellos compuestos de la
férmula (I), en los cuales se presenta una combinacién de los significados indicados
anteriormente como especialmente preferentes.

Segin la invencién son muy especialme_nte preferentes aquetlos compuestos
de la férmula (I) en los cuales se presenta una combinacién de los significados
indicados anteriormente como muy especialmente preferentes.

Un grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquellos
compuestos de la férmula ([), en la que
R!, R? R’ y R* tienen los significados indicados anteriormente, respect'ivamentc

como més preferentes y
Z significa el agrupamiento heterocfclico siguiente,

RE
R® & Q
e

\
('
donde

Q, R* y R® tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente como

mas preferentes.
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Otro grupo muy especialmente preferente est_i constituido por aquellos
compuestos de la férmula (1), en la que
R', R}, R’ y R* tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente
como mas preferentes y
Z significa el agrupamiento heterociclico siguiente,

Ra
]
RL;’E(Q

Q
(2%

donde
Q y R* tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente como mas
preferentes.
Otro grupo muy especialmente preferente estdé constituido por x;quellos
compuestos de la férmula (), en la que
R', R}, R? y R tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente
como mas preferentes y

Z significa el agrupamiento heterociclico siguiente,
RS
5
R N N

.
R\
(%
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donde
R? tiene el significado indicado anteriormente como muy especialmente preferente.
Otro grupo muy. especiaimente preferente estd constituido por aquellos
compuestos de la férmula (I), en la que
R!, R}, R’ y R’ tienen los significados indicados anteriormente respectivamente
COmO mas prefen:entes y
Z significa el agrupamiento heterociclico siguiente
RS
R&W~
a N\
)

donde
Q y R? tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente como mas
preferentes.
Otro grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquellos
compuestos de la férmula (I), en la que
R', R%, R® y R tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente
como mas preferentes y

Z significa el agrupamiento heterociclico siguiente,
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donde
Q y R? tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente como mas
preferentes.
Otro grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquellos
compuestos de Ia férmula (I), en la que
R!, R, R y R* tienen los significados indicados anteriormenté, respectivamente
como mas preferentes y

" Z significa el agrupamiento heterociclico siguiente,
RS
N=

')

donde
R’ y R tienen los significados antériormente indicados como muy especialmente
preferentes.
Otro grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquellos
compuestos de la férmula (I), en ia que

R', R}, R’ y R tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente
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como mas preferentes y

Z significa el agrupamienfo heterociclico siguiente,

donde
Q. R’ y R¢ tienen los significados indicados anteriormente, respectivamente como
mas preferentes.
Otro grupo muy especialmente preferente estid constituido por aquellos
compuestos de la férmula (1), en la que
R, R} R’ y R* tienen los significados anteriormente indicados, respectivamente
como mas preferentes y

Z significa e] agrupamiento ciclico siguiente,

donde
Q, R® y R® tienen los significados anteriormente indicados, respectivamente como
mas preferentes.

Los nuevos heterociclilbenzofuranos substituidos de la férmula general (I)
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presentan interesantes propiedades biol6gicas. Se caracterizan especialmente por
unza potente actividad herbicida.
Se obtienen los nuevos heterociclilbenzofuranos substituidos de la férmula

general (I), si se pirolizan 3-alquiniloxi-fenilheterociclos de la férmula general (II),

R .
R! /Ih |
0" R (m

R', R}, R?, R'y Z tienen el significado anteriormente indicado,

en la que

en presencia de compuestos nitrogenados bésicos y, en caso dado, en presencia de
fluoruros metélicos..

Si se emplea, por ejemplo, el 4-(3,4-dimetil-5-ox0-4,5-dihidro-1H-1,2,4-
triazol-1-il)-5-fior-2-[(1-metil-2-propinil)-oxi)-benzonitrilo como producto de
partida, podré esquematizarse el desarrollo de la reaccién en el caso -del

procedimiento segdn la invencién por medio del esquema de férmulas siguiente:

H.C CH H.C CH

O
F il F
N—cn,
0~ “CH, o .
N CN

Los 3-alquiniloxi-fenil-heterociclos a ser empleados como productos de
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partida en el procedimiento segtin la invencién para la qbtencién de los compuestos

de ]a férmula general (I), estin definidos en general por medio de la férmula (II).

En a férmula general (II), R', R, R?, R'y Z tienen preferentemente o bien
especialmente aquellos significados que ya han sido citados anteriormente de

manera preferente o bien de manera especialmente preferente para R', R?, R?, R'y

Z en relacidn con la descripcién de los compuestos segin la invencién de la

férmula general (I).

Los productos de partida de la férmula general (II) son conocidos y/o
pueden prepararse seglin procedimientos en sf conocidos (véanse las publicaciones
EP-A-370332, EP-A-597360, EP-A-599135, EP-A-610733, EP-A-617026, WO-A-
96/18618, WO-A-97/30980, WO-A-97/26248, WO-A-97/40018, WO-A-97/46535,
ejemplos de obtencién).

El procedimiento para la obtenci6n de los compuestos de la férmula general

(I) se lleva a cabo con empleo de compuestos nitrogenados bésicos orgéinicos.
A é&stos pertenecen, preferentemente, trietilamina, tripropilamina, tribu-tilamina,
etil-diisopropilamina, = N,N-dimetil-ciclohexilamina, diciclohexilamina, etil-
diciclohexilamina, N,N-dimetil-anilina, N,N-dietil-anilina, N,N-dimetil-bencil-
amina, piridina, 2-metil-, 3-metil-, 4-metil-, 2,4-dimetil-, 2,6-dimetil-, 3,4-dimetil-
y 3,5-dimetil-piridina, 5-etil-2-metil-piridina, 4-dimetilaminopiridina, N-metil-pipe-
ridina, 1,4-diazabiciclo{2,2,2]-octano (DABCO), 1,5-diazabiciclo[4,3,0]-non-5-eno
(DBN),y 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-undec-7-eno  (DBU) = y 1,3-dimetil-2-
imidazolidindiona.

La 1,3-dimetil-2-imidazolidindiona es especialmente pref;:rente como
compuestos nitrogenado bisico en el procedimiento segin la invencién.

El procedimiento para la obtenci6én de los compuestos de la férmula general
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(I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de fluoruros metdlicos. A éstos
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pertenecen, prefercntemente, fluoruro de litio, de sodio, de potasio, de rubidio, de
cesio, de magnesio, de calcio, de bario y de aluminio,.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento segfin la *
invencién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre 150°C y 250°C, preferentemente entre 180°C y
220°C.

El procedimiento segdn la invencidn se lleva a cabo en general bajo presién
normal. No obstante es posible también llevar a cabo e! procedimiento segiin la
invencién bajo presibn mas elevada o a presién mas reducida -en general
Compl‘el.ldida entre 10 kPay IMPa.

En la realizacién del procedimiento segfin la invencién se mezclan los
componentes de la reaccién en general a temperatura ambiente y la mezcla de la
reaccién sc agita en general durante una o varias horas a la temperatura neccsaria.
La elaboracién se lleva a cabo seglin métodos usuales (véanse los ejemplos de
obtencién).

Los produclos aclivos scgin la invencién se pueden emplear como defoliantes,
desccantes, agentes herbicidas y especialmente como agentes para eliminar las malas
hierbas. Por malas hicrbas, en ¢l mis amplio sentido, se han de entender las plantas
que crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, segiin la
invencién, actien como herbicidas totales o selectivos, depende esencialmente de la
cantidad empleada

Los productos activos segiin la invencién pueden emplearse por cjemplo en

las plantas siguicntes:
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Malas hierbas dicotiledéneas de las clases: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia,
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Anoda, Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia,
Centaurea, Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex,
Erysimum, Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia,
Lamium, Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis,
Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus,
Rorippa, Rotala, Rumex, Sa]_sola.- -Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solamum,
Sonchus, Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifolium, Urtica, Veronica,
Viola, Xanthium.

Cultivos dicotiledéneos de las clases: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,

Helianthus, Daucus, Glycine, Gessypium, Ipomoea, Lactuca, Linum, Lycopersicon,
Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solanum, Vicia.

Malas bierbas monocotiledéneas de las clases: Aegilops, Agropyron, Agrostis,

Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon,
Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis,
Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa,
Lolium, Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia,
Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.

Cultivos monocotiledéneos de las clases: Allium, Ananas, Asparagus, Avena,

Hord_eum. Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.
El empleo de los productos activos segiin la invencién, no estd sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual fom también
sobre otras plantas. '
Los productos activos segflin la invencién son adecuados, en funcién de la

concentracién, para combatir totalmente las hierbas malas, por ejemplo, en
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instalaciones industriales y viarias y en caminos y plazas, con y sin crecimiento de

22-

érboles. Del mismo modo, se pueden emplear los compuestos para combatir las
hierbas malas en cultivos permanentes, por ejemplo, en instalaciones forestales, de
firboles de adorno, de frboles frutales, de vifiedos, de drboles citricos, de nogales, de
plitanos, de café, de t&, de goma de palmas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y
de lipulo, sobre trazados ornamentales y deportivos y en superficies de prados y para
combatir las hierbas malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

Los compuestos segiin la invencién de la férmula (I) muestran una potente
actividad herbicida y un amplio espectro de actividad sobre el terreno y sobre las
partes aéreas de las plantas. Son adecuados en cierta medida también para combatir de
" manera selectiva las malas hierbas monocotiledéneas y dicotiled6neas en cultivos
monocotiledéneos y dicotileddneos, tanto en el procedimiento de pre-brote como en el
procedimiento de post-brote.

Los productos activos segin la invencién pueden emplearse también,
en caso dado, a determinadas concentraciones y cantidades de aplicacién también para
combatir las pestes animales y las enfermedades de las plantas fiingicas o bacterianas.
Pueden emplearse, en caso dado, también como productos intermedios y como
productos de partida para la sintesis de otros productos activos.

Segiin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las
plantas. Por plantas se entenderfin en este caso todas las plantas y poblaciones de
plantas, tales como plantas silvestres dFseadas y no deseadas (con inclusién de las
plantas de cultivo de origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se
. pueden obtener mediante los métodos convencionales y cultivo y de opti.macién 0 por
medio de métodos biotecnolégicos y de ingenieria genética, con inclusién de las

plantas transgénicas y con inclusién de las variedades de plantas que pueden ser
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protegidas o no por medio del derecho de proteccién de variedades vegetales. Por
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partes de las plantas deben entenderse todas las partes y 6rganos aéreos y subterrineos
de las plantas, tales como brotes, hojas, flores y raices, pudiéndose indicar de manera
ejemplificativa hojas, ag;jas. tallus, troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y
semillas asf como rafces, tubérculos y rizomas. A las partes de las plantas pertenecen
también las cosechas asf como material de reproduccién veg;:tativo y generativo, por
ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segtin la invencién de plantas y partes de las plantas con
los productos activos se lleva a cabo directamente o por accién sobre la localidad,
sobre ¢l medio ambiente 0 en el recinto de almacenamiento segiin los métodos de
tratamientos usuvales, por ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacién,
nebulizado, esparcido, aplicacién a brocha y en el caso del material de reproduc&éién,
especialmente en el caso de las semillas, ampliamente por medio de recubrimientos
CON una o varias capas.

Los productos activos se pueden transformar en las formulaciones
usuales, tales como soluciones, emulsiones, polvos pulverizables, suspensiones,
polvos, medios de espolvoreo, pastas, polvos solubles, granulados, concentrados en
suspensién-emulsién, materiales naturales y sintéticos impregnados con el producto
activo, asi como micro-encapsulados en materiales polimeros.

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo, mediante
mezcla de los productos activos con materiales extendedores, esto es, con disolventes
liquidos y/o excipientes sélidos, en caso dado, empleando agentes tensioactivos, esto
es, emulsionantes y/o dispersantes y/o medios generadores de espuma. |

En el caso de emplear agua como material de carga se puede emplear, por

ejemplo, también disolventes orgénicos como agentes disolventes auxiliares. Como
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disolventes liquidos entran especialmente en consideracién: los hidrocarburos
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arométicos, tales como xilcnd. tolueno o alquilnaftalenos, los hidrocarburos
arométicos clorados y los hidrocarburos alifiticos clorados, tales como los cloroben-
cenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, los hidrocarburos alifiticos, tales como
ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo, las fracciones de petréleo crudo, los aceites
minerales y vegetales, los alcoholes tales como butanol, o glicol, asf como sus ésteres
y éteres, las cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsulf6xido, asi como el agua.

Como excipientes sélidos entran en consideracién: por ejemplo, sales de
amonio y los minerales naturales molturados, tales como caolines, arcillas, talco,
creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierras de diatoméas y minerales
sintéticos molturados, tales como 4cido silicico, altamente disperso, 6xido de aluminio
y silicatos, como excipientes sblidos para granulados entran en consideracién: por
ejemplo, minerales naturales quebrados y fraccionados tales como calcita, mirmol,
piedra pémez, sepioliia, dolomita, asi como granulados sintéticos de harinas
inorgfnicas y orgénicas, asl como granulados de materiales orgﬁqicos. tales como
serrines, cAscaras de nuez de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco; como emul-
sionantes y/o generadores de espuma entran en consideracién: por ejemplo, los
emulsionantes no i6nicos y aniénicos, tales como ésteres polioxietilenados de 4cidos
grasos, éteres polioxictilenadas de alcoholes grasos, tales como por cjemplo
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como los
hidrolizados de alblmina; loomo dispersantes entran en consideracién: por ejemplo,

lixiviaciones sulfiticas de lignina y metilcelulosa.
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En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como carboximetil-
celulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma de
latex, tales como goma arébiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asf como
fosfolipidos naturales, tal; como cefalina y lecitina, y fosfolfpidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Se pueden emplear colorantes, tales como pigmentos inorgénicos, por
ejemplo, 6xido de hierro, 6xido de titanio, azul ferrocidnico y colorantes orgénicos,
tales como colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de ftalocianina metilicos y
nutrientes en trazas, tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto,
molibdeno y cinc.

Las formulaciones contienen, por lo general, entre un 0,1 hasta un 95 % en
peso de producto activo, preferentemente entre un 0,5 y un 90 %.

Los productos activos segin la invencién pueden emplearse como tales o en
sus formulaciones incluso en mezcla con herbicidas conocidos y/o con productos que
mejoren la compatibilidad para con las plantas de cultivo (“protectores™) para la lucha
contra las malas hierbas, siendo posibles formulaciones acabadas 0 mezclas de tanque.
También son posibles con agentes para combatir las malas hierbas, que contengan uno
0 varios . herbicidas y protectores conocidos.

Para las mezclas entran en consideracién herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
‘Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin, Azimsulfuron,
Benazolin(-etilo), Benfuresate, Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzobicyclon,
Benzofenap, Benzoylprop-(etilo),  Bialaphos, Bifenox, Bispy;'ibac(-sodio).
Bromabutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butroxydim, Butylate,

Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-etilo), Chlomethoxyfen,
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Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-eiilo), Chlomitrofen, Chlorsulfuron,
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Chlortoluron, Conidon(-etilo) Cinmethylin, Cinosulfuron, Clethodim, Clodinafop
(-propargilo), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyrasulfuron(-metilo),
Cloransulam(-metilo), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne, Cycloate,
Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop(-butilo), 2,4-D, 24-DB, 2,4-DP,
Desmedipham, Diallate, Dicamba, Diclofop(-metilo), Diclosulam, Diethatyl(-etilo),
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor,
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, IDiquat,
Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin,
Ethametsulfuron(-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etobenzanid,
Fenoxaprop(-P-etilo), Fentrazamide,. Flamprop(-isopropilo), Flamprop(-isopropilo-
L), Flamprop(-metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butilo), Fluazolate,
Flucarbazone, Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin,
Flumipropyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-etilo),
Flupoxam, Flupropacil, Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo), Fluridone,
Fluroxypyr(-meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet(-metilo), Fluthiamide,
Fomesalfen. Glufosinate(-amonio),  Glyphosate(-isopropilamonio), = Halosafen,
Haloxyfop{-etoxietilo), Haloxyfop(-P-metilo), Hexazinone, Imazamethabenz(-metilo},
Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr,
Imazosulfuron, lodosulfuron(-metilo, -sodio), Ioxynil, Isopropalin, Isoproturon,
Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil,
Linuron, MCPA, MCPP, Mefenacet, Mesotrione, Metamitron, Metazachlor,
Methabenzthiazuron, Metobenzuron, Metobromuron, (alfa-)Metolachlox". Metosulam,
Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron(-metilo), Molinate, Monolinuron, Naproanilide,

Napropamide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin,
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Oxadiargyl, Cxadiazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, 4cido
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pelargénico, Pendimethalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Piperophos,
Pretilachlor, Primisulfuron(-metilo), Prometryn, Propachlor, Propanil,
Propaquizafop, Propisor:hl.or. Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen
(-etilo), Pyrazolate, Pyrazosulfuron(-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb,
Pyridate, Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac,
Quinoclamine,  Quizalofop(-P-etilo),  Quizalofop(-P-tefurilo), = Rimsulfuron,
Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron(-metilo),
Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine,
Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron
(-metilo), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron,
Tribenuron(-metilo), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin, Triflusulfuron, Tritosulfuron.

También es posible una mezcla con otras substancias activas conocidas, tales
como fungicidas, insecticidas, acaricidas, nematicidas, substancias protectoras contra
la ingestién por péjaros, substancias nutrientes de las plantas y medios mejoradores de
la estructura del terreno.

Los productos activos pueden emplearse como tales, en forma de sus
formulaciones o de las formas de aplicacién preparadas a partir de los mismos
mediante diluciones ulteriores, tales como soluciones listas para su empleo,
suspensiones, emulsiones, polvos, pastas y granulados. El empleo se lleva a cabo en
forma usual por ejemplo mediante riego, pulverizacién, aspersién, esparcido.

Los productos activos segiin la invencién pueden aplicarse tanto antes como
después del brote de las plantas. También pueden incorporarse, en el suelo antes de la

siembra.
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La cantidad de producto activo empleada puede oscilar dentro de un amplio
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margen. Esta depende fundamentalmente del tipo del efecto deseado. En_general las
cantidades empleadas se sitGa entre 1 g y 10 kg de prggll_l_ggq activo por .hm’ de
superficie del terreno, preferentemente entre S gy S kg p;ar —h;’.

'La obtencién y el empleo de las substancias activas segtn la invencién se

deducen de los ejemplos siguientes:

Ejemplos de obtencifn:
Ejemplo 1.

Se agita una mezcla constituida por 1,0 g (3 mmoles) de 4-(3-difliormetil-4-
metil-S-0x0-4,5-dihidro-1H-1,2 ,4-triazoi-1-il)-5-flGor-2-[( 1-metil-2-propinil)-oxi}-
benzonitrilo, 20 ml de 1,3-dimetil-2-imidazolindiona y 2 mg de fluoruro de potasio
durante 4 horas a 200°C hasta 210°C, tras refrigeracién con agua se agita y se
acidifica con 4cido clorhidrico concentrado (pH 2). El producto precipitado se aisla
mediante filtracién por succién, se lava con agwa y se purifica mediante
cromatograffa en columna a través de gel de silice con tolueno/acetato de etilo
(volumen: 3:1).

Se obtienen 0,40 g (40 % de Ia teorfa) de 4-(3-diﬂﬁormetil-4;metil-5-oxo-
4, 5-dihidro-1H-1,2 4-triazol-1-il)-2-etil-5-flior- 1-benzofurang-7-carbonitrilo con un

punto de fusién de 115°C (logP: 2,79).
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Ejemplo 2:
HCo
JeS e
FHC
\ [ ]
HI

Se agita una mezcla constituida por 1,3 g (3,9 mmoles) de 4-(3-diflGormetil-
4-etil-5-ox0-4,5-dihidro-1H-1,2,4-triazol-1-il)-5-flior-2-[(2-propinil)-oxi] -
benzonitrilo y 20 ml de N,N-dietil-anilina durante 1 hora a 210°C, tras
refrigeracién con agua se agita y se acidifica con écido clorhfdrico concentrado (pH
2). El producto precipitado se afsla mediante filtracién por succién, se lava con
agua y se purifica mediante cromatografia en columna a través de gel de silice con
tolueno/acetato de etilo (volumen: 3:1).

Se obtienen 0,60 g (46 % de la teorfa) de 4-(3-difliormetil-4-etil-5-oxo0-4,5-
dihidro-1H-1,2,4-triazol-1-il)-2-metil-5-fldor-1-benzofurano-7-carbonitrilo con un
punto de fusién de 102°C (logP: 2,73).

De manera aniloga a Ia de los ejemplos 1 y 2 asi como de acuerdo con la
descripcién general del procedimiento de obtencién segln la invencién pueden
prepararse por ejemplo también los compuestos de la férmula general (I) indicados

en la tabla 1 siguiente.

'Rl
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Tabla 1: Ejemplos de compuestos de la formula (I).

N @@/

E'I' Z R' | R R’ R* | Datos fisicos
n
FC
3 T \—
/N\ﬁ F CN CH; H Fp.: 162°C
H,Cs )
o]
4
— F | CN CH; H | Fp.:240°C
F—( H:J; 0
5
o . F | ON CH, H Fp.: 54°C
F,HC
6 T\'— F | oN| cHs | H Fp.: 98°C
HCy \g . p-:
F—{( Hz): o
7
o — F CN CH, H Fp.: 182°C
F —er); o]
8 ‘j
o] — F | CN | CuHs H Fp.: 72°C
FCw .
9 F\—
_N F | CON|noGH | H Fp.: 122°C
He”
Cl
10
=N\ F | CN | GCHs H | logP=490"
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Lﬂ Z R' | R R* | R* | Datosfisicos
11 )
=Ny H CN C;Hs H logP = 5,07 .
=N
HC™ONN,
12 Y — ”
N F | CN| CHs | H | logP=228
H,C 1
13 F,.C
T F | CN | CH, H | logP=4,29"
H,C
0
14 45 )
0 — F | CN CH, H | logP=229"
'H-NMR
_ HC 0
(CDCly):
15
FC—\ N | Fl oN | cH | H [359360,630
> 6,41; 7,37-7,40
ppm
FC
16 Y\
N F|CN| cHy H | Fp:221°C
H,C :
17 T — |
H,c’N‘g F | CN| CHy | H | Fp:109°C
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5«!- z R' | R? R’ R* | Datos fisicos
: F:"%
18 ;_N F|l|coN| cts | H | ogp=371®
H,C
O
19 y) F | CN CH, H | logP=3,67%
NN
H,C
F.C
20 3 \\/g’ F|oN| cHs | H | logp=a75"
N—N
HyC
':;:i&#
21 @ F|CN| CH | H | logP=3007
. NN
H,C
F,H
S
22 ,{l F | CN CH, H | logP=392%
H,c'N
H,(is r
23 @ F | CN CaH; H | logP=4,54"
’N—N
HC
4 -
24 3 F | oN| GHs | H | logP=336"
’N—N
H,C
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Eé' Z R' | R R’ R' | Datos fisicos
FHG
25 d F | oN | GHs | H | logP=430"
'N-N
H,C
GHe
OY O
26 \ \( F | CN | CH; H | logP=3,83"
HCs ~
o .
CHe
27 N| [ F | CN | CiHs H | logp=287"
-~ .
e
0

La determinacién de los valores logP, indicados en la tabla 1, se llevé a

cabo segln la Directiva EEC 79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia

liquida de alta resolucién) en una columna de inversién de fases (C 18).

Temperatura: 43°C.

(a) Eluyentes para la determinaci6n en el intervalo 4cido: &cido fosférico acuoso

0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de

acetonitrilo ~ los resultados correspondientes de la medida se han marcado en la

tabla 1 con ®.

(b) Eluyentes para la determinacién en el intervalo neutro: solucién acuosa 0,01

molar de tampén de fosfato, acetonitrilo; gradiente lineal desde el 10 % de

Y
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acetonitrilo hasta el 90 % de acetonitrilo - los resultados correspondientes de
medida se han marcado en 1a tabla 1 con .

El calibrado se llev6 a cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
dtomos de carbono), cuyos valores logP son conocidos (determinacién de los
valores logP por medio de los tiempos de retencién por interpolaci6n lineal entre
dos alcanonas sucesivas.

Los valores lambda méximos se determinaron por medio de los espectros
UV de 200 nm hasta 400 nm en los méximos de las sefiales de cromatografia.

Productos de partida de la férmula (I1):

jemplo {I1-1).
F
CN
\
A\
Primera etapa.
O F
) o
O —CH,

Se calienta durante 2 dfas a reflujo una mezcla constituida por 8,0 g (50
mmoles) de 4-ciano-2-fllior-5-metoxi-anilina, 7,4 g (50 rﬁmoles) de anhidrido del
ficido ftdlico y 150 ml de metanol. A continuacién se agregan 0,8 g de 4-
dimetilamino-piridina y 1a mezcla se calienta a reflujo durante otras 24 horas. A

continuacidén se concentra por evaporacién, el residuo se combina con agua y con
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acetato de etilo, el producto precipitado se aisla mediante fiitracién por succién y se

lava con agua.

Se obtienen 11,2‘ g (76 % de la teoria) de la N-(2-flGor-4-ciano-5-metoxi-

fenil)-ftalimida con un punto de fusién de 245°C (logP: 2,51).
Segunda etapa.

CN
H

Se disponen 10,6 g (35,8 mmoles) de la N-(2-flior-4-ciano-5-metoxi-fenil)-
ftalimida en 300 ml de diclorometano y se agregan, gota a gota, a 10°C hasta
20°C, 107 ml! (107 mmoles) de tribromuro de boro (solucién 1 molar en
diclorometano). La mezcla se agita durante 2 dfas a 25°C, a continuacién se
combina con agua, se agita durante otros 10 minutos y el producto s6lido se afsla
mediante filtracién por succién.

Se obtienen 9,2 g (91 % de la teoria) de la N-(2-flior-4-ciano-5-hidroxi-
fenil)-ftalimida con un punto de fusién de 247°C (logP: 2,04).

Tercera etapa.

CN

A\

Se calienta durante 18 horas a reflujo una mezcla constituida por 3,0 g (10,6

mmoles) de N-(2-flior-4-ciano-5-hidroxi-fenil)-ftalimida, 100 ml de acetonitrilo,

o
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1,91 g (13,8 mmoles) de carbonato de potasio y 1,39 g (11,7 mmoles) de bromuro
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de propargilo. A continuacién se concentra por evaporacién, el residuo se combina
con acetato de etilo y con 4cido clorhfdrico 2N, y el producto precipitado se afsla
mediante filtracién por succién.

Se obtienen 1,8 g (52,9 % de la teorfa) de la N-(2-flior-4-ciano-5-
propargiloxi-fenil)-ftalimida con un punto de fusién de 242°C.

Ejemplo (I11-2).

CN

A\

Se dispone 1,0 g (3,55 mmoles) de la N-(2-flGor-4-ciano-5-hidroxi-fenil)-
ftalimida en 40 ml de tetrahidrofurano con 1,02 g (3,9 mmoles) de trifenilfosfina y
0,30 g (4,26 mmoles) de 3-butin-2-0l y se agregan, bajo refrigeracién (méximo
20°C), 0,70 g (3,9 mmoles) de azodicarboxilato de dietilo (disueltos en 20 ml de
tetrahidrofurano). La mezcla se agita durante 24 horas a 25°C, se concentra por
evaporacién y se purifica a través de gel de silice con ciclohexano/acetato de etilo
2:1.

Se obtienen 0,35 g (29 % de la teoria) de la N-[2-flior-4-ciano-5-(but-1-in-
3-il)—oxi—fehil]-ﬁalimida con un punto de fusién de 170°C (logP: 2,92).

Ejemplos de aplicacién:

Ejemplo A.
Ensayo pre-brote.

Disolvente; 5 Partes en peso de acetona.
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Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtenci6n de una preparacién conveniente de producto activo, se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se
agrega la cantidad de em;Jlsionante seflalada y el concentrado se diluye con agua a la
concentracién deseada.

Se siembran semillas de las plantas de ensayo en terreno normal. Al cabo de
24 horas, aproximadamente, se pulveriza el suelo con la preparacién del producto
activo de tal manera que se aplique, respectivamente, la cantidad de producto activo
deseada por unidad de superficie. La concentracién del caldo de pulverizacién se
elegird de tal modo que s¢ aplique en 1.000 litros de agua por hectirea,
respectivamente, la cantidad de producto activo deseada

Al cabo de tres semanas se evaliia el grado de dafios de las plantas en % de
daiios en comparacién con el desarrolio del control no tratados.

Significan:
0 % =. sin efecto (igual que los controles no tratados).
100 % = destruccién total.
En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segtin los ejemplos de
obtencién 1 y 2 un efecto muy potente contra las malas hierbas.
Ejemplo B.
Ensayo de post-brote.
Disolvente: 5 Partes en peso de acetona.
Emulsionante: 1 Parte en peso de, alquilarilpoliglicoléter.
Para la obtenci6n de una preparacién conveniente de produc'to activo, se

mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se
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agrega la cantidad de emulsionante sefialada y el conccnt-rado se diluye con agua a la

concentracién deseada.

Se pulverizan plantas de ensayo, que tienen una altura de 5 hasta 15 cm, con
la preparacién del producto activo de tal manera que, se apliquen respectivamente las
cantidades de producto activo deseadas por unidad de superficie. La concentracién de
los caldos pulverizables se elige de tal forma que se aplique en 1.000 litros de agua/ha
la cantidad deseada en cada caso de producto activo.

Al cabo de tres semanas se evalila el grado de dafios de las plantas en % de
daiios en comparaci6n con el desarrollo de los controles sin tratar.

Significan:
0% = sin efecto (igual que los controles sin tratar).
100 % = destrucci6n total.
En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los ejemplos de

obtencién 1 y 2, un efecto muy potente contra las malas hierbas.



wy



21
|

4 118.000=
S

RPERINDUSTRIA Y UERCID
Radicacien 1 0035224 SOOBDIGI Folissz &2

HIT : BL017608%-2 Fecha {mibh 2OB1-01-45 17116184
frasits 1 02 PRTEMIES D  § FEGISRDS AW MEPUESTA

jar 2000 BIVISIEN [E MEWS
RECIBO CFICIAL OF CAJS : 75,483 Depeadenci

FECHA BICIENBRE 1i DE 2000

Pt CONSIGRACION m:

LEPISITRNTE TIFD PABO BARCD SUCHRSAL CUENTA No. PAGO Vr. PAGO

CAVELIER ABOSAUCS COMSISHACION  BMMCO POPULAR  BOSOTA 050-00110-5 2023232 14,157,000.00

i CORCEPT D 1

T. RERTISTICO CORCEPTD TOTAL CORCEPTOD
1 50005-01-08 PRORROG: BE TERMINDS 31 PRORROGA DE TERNIRDS 50,000.00
. TOTAL : $ 30,000.00

SO4:  CINCUERTA MIL PESOS

RESPINSABLE :

S

RECIZ0 DE CAJh APLICADD A EXPEDIERTE Ha.




“ iﬂ(fa D

Industria y Comercio

SUP == " 'NCIA
: GRERIOIRIA Fubdd falim 2
padicacies ‘.':l_u.ﬁ hibdh g W VRS
futa WO S B .’mmmﬂﬁ
BT ¢ ooiziten2 T g, s WVSHH
i H 288 mw‘

RECIBD OFICIAL DE CASR : 76,48
FECHA : DICIEMBRE 1% DE 2000

Mt CUNGSIGHKACIOR fifts

oo mea w0 mme o wee e

CAVELIER ABDGADDS CORSIGHACION  DANCC POPULAR  EGSOTA 050-00110-6 1798847 16,484 ,0C0.00
.. Mt C 0 RCEPT O AR

o wmew L mem o

1 U0¢03-01 03 CRLDID OL RODALIDAS ¥ RODIFICA 12 NARCAS Y LEMAS £ IALES £9,000.00

TOTAL : $ 48,%00.00

§08:  GCEGINTA Y OCHO HIL PESOS

@ rECIIC 0E CAIA APLICADD AL EXPEDIENTE Ko.

Carrera 13 No. 27-00 Pisos 5, 7y 10
Conmutador: 382 0840
Fax: 350 5220
e-mail: Info@slc.gov.co
wwwsic.gov.co
Bogotd, D.C..Colombla



Industria y Comercio _
SUPERINTENDENCIA

H’m- I mln“l"ﬂ Y mo
Fitde 60003 20m1-01-45 17,16, Rlins 12
Trity 052 PATENES p
« Dapeadinciy ! MSISTRY e
NIT @ 0001740892 " 229 DIVISION D MW vy
RCCIBD CFICIAL OE CAJE 1 79,13
FECHA 1 DICIEXIGE 21 3 2000
BiS CONSICHACION taise
SCPGSTTAMIC TIO PRGD DGO SUEUREAL CUENTA Ro. PACD Ur. PR
.cr.vn.m: ACCOADGS CONSICHACION  DAHCD POPULAR  BOGOTA 930-00110-5 1790646  14,680,090.00
$398 C 0 B CE P T C Bt
CAT. REETISTICD CORCERTO TOTAL COSCERTO
§ 55085-01-03 CANBIC 9T MODALIZAD ¥ KEDITICA 12 PARCAS ¥ LEMAS COMERCIALES 40,000
TOTAL s £8,000,90

90 SESCATA Y OCHO MIL PESOS

ALGIGRIABLE :

. A

=100 OE CAJA APLICADD AL EXPEDITRTE ka.

bdo  opgap- - A24-6

Carrera 13 No. 27-00 Pisos 5, 7y 10
Conmutador: 382 0840
Fax: 350 5220
e-mail: Info@sic.gov.co
WWW.SIC.QOV.CO
Bogota, D.C.,Colombia



Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA
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2do. EXAMEN DE FORMA PATENTE DE INVENCION
Folio 2}8/

Radicacién no oo -5923¢
Concepto Técnico nol6l0  Clasificacién Intemacional de Patentes: A Ol N 43/08

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decision 486 se determind que
esta solicitud de Patente de Invenclén:

SI[X] NO[] Contiene un resumen de la invencidn (Art.26-e).
SI[X] NOJ[] Contiene el titulo o nombre de la invencién (Art.27-d).
SI[X] NO[] Contiene la descripcién de la invencién (Art.26-b).

SI[] NO[] NO ES APLICABLE [¥] Contiene los dibujos necesarios para comprender
la invencion (Art.26-d)

SI[X] NO[ ] Contiene unao més reivindicaciones. (Art.26-c).

SI[ ] NO[X] NO ES APLICABLE [ ] Han sido desamoliados los productos ylo
procedimientos a partir de recursos genélicos o de sus productos
derivados de los que cualquiera de los Paises Miembros es pals de origen.
(Art. 26- h).

SI{ ] NO[X] NO ES APLICABLE [ ] Los productos y/o procedimientos han sido
obtenidos o desarrollados a partir de los conocimientos tradicionales de las
comunidades indigenas, afroamericanas, o locales de los palses
miembros, de acuerdo a lo establecido en la Decisibn 391 y sus
modificaciones y reglamentaciones vigentes.(Art.26-).

SI[ )] ND[X] Lainvencion se refiere a un producio relativo a un material biolégico.
(Art.26-)).
SIx] NOJ[ ] NO ES APLICABLE | ] La prioridad coincide con la materia reivindicada.

SI[] NOI ] CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS

OBSERVACIONES Y OTROS: .

Se. cﬁ@“ +Hiudo nuevo en folio 86. Se owpta nuavo
Copl ceicxiptivo, folies 183 226, con la conversionds fc?jt
tnidoden de mudide al Sistema [rternacionel . R 0‘549;3;1 -
w exheds pom pablicociom yuvdo contor jetss Se of

EXAMINADOR TECNICO
202043

Bogota D. C., 2002-O8- [O
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Follo 23¢9

2020

Bogota D.C.

Doctor

EMILIO FERRERO

Apoderado

REFERENCIA: Radicacién No. 00-59234
Tramite 002
Evento 001
Actuacion 416
Oficlo No. 1610
Follos 001

Tenlendo en cuenia que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, re(ine los requisitos de forma establecidos en los
articulos 26 y 27 de la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, y en las
demas disposiciones vigentes sobre la materia, se envia el extracto de la solicitud a la
Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de Propledad
Industrial, conforme lo establece el articulo 40 de la misma Decisién.

Cdmplase

Dado en Bogotd D.C., a los § AGJ. 2002

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Jefe de la Divigidn de Nuevas Creaciones

Bogota, DC, ?);?La -2003 El extracto de esta solicitud fue publicado en el nimero S 7_3de
la Gaceta de Propledad Industrial, de fecha 23 -/2~Z0OZ. El término hébil sefialado por la

ley expird of  Z6-03 -2023 y SI_ NOX< se presentaron oposiclones por parte de terceros.



