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Baechwelbung

Alkyl-amino-1,3,5-trlazine, Verfahren zur Hereteliung und Verwandung als Herbizide
und Pflanzenwachstumsregulatoren

Dia Erfindung betrifft daa tachnische Geblst der Panzenschutzmitisl wie Hasrblzide
und Pllanzenwachstumsreguiaioren Insbesanders dar Harblxide zur selaktiven
Bakiimpfung von Schadpfianzan in Nutzpflanzenkuliuren

Ea ist bekannt, daB 4-Amino-2-{N-{1-aryl-alkyl}-amino}}-1,3,5-trlazine die
pegebenenfalls in 8-Stellung am Triazinring mit gagebenentalls halogenierten
Kohenwasserstofigruppen oder such anderan Gruppen substitulert sind und deren
Darivate herbizide und pllanzenwachstiumyreguilsrends Eigenschaften besitzan vgl
z B US-A-3816419 US-A-5200754 (WO-A-80/8378, EP-A-0411153) WO-A-
97731004 WOBE/15538 WOO8/42684, WO-A-88/18100 WO-A-86/19300 WO-A-
00/37627 JP-A-82 208,577 JP-A-62,204 660 EP-A-0191496 und joweils dort 2itierie
Literatur

Dia bekannten Wirkstoffe waisen bel lrer Anwendung telweise Nachisila auf sel ea
unzureichends herbizide Wirkung gegen Schadpfienzen xu geringes Spektrum der
Schadpflanzen des mit einam Wirkatoff bekimpit werden kann oder zu geringe
Salakiivitit In Nutzpflanzenkdiuren. Andere Wirksioffe lassen sich wegen achwer
2zughnglicher Vorprodukds und Resgenzien Im industrislien MaBatab nicht
wiriachaftiich herstellen oder besitzen nur unzureichsnde chemische Stabllititen

Ea lst deshalb wiinschenswart altemative Wirkstoffe bareitzustslien die
gagebenenfalls mit Vartellen als Herbizide oder Planzerwachstumaregulatonen
singesetzt warden kdnnen.

Gegenstand der vorilegenden Erfindung sind Verbindungen dar Formel {1} und daren
Salze
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A eine Gruppe der Farmal NR'R® worin

R" und R® unabhinglg voneinandar Wassarstoff Formyl (C1-Cro)Alkyl
(CzCro)Alkanyl, (Cr-Cia)Alkinyl (Cr-Cro)Alkylaulfinyl
(C1-Cro)Alkylsulfonyl (Cy-Cio)Alkoxy (Ci-Crg)Alkyficarbonyl oder
[(Cy~Cro)Alnxylcarbonyl wobel Jeder der letztgenannten 8 Reste
unsubstitulert oder substitulart lst, vorzugswalse unsubatiulert oder
durch einan oder mehrore Rasta sus der Gryppe Halogen
{C1-Cu)Alkoxy (Cy-Cy)Haloalkoxy (C:-Cy)Hydroxyalkoxy und
(Cy-Ca)Alkoxy-(C+-Cyalknxy subatitulart lat, oder
(Ca-Ce)Cycioalkyl (Co-Co)Cycioalkanyl (C3-Cq)Cycloatkoxy
{Cs-Ce)Cyclogikanyloxy Phemyl Phenoxy Phenylamino Phenylcarbonyl
Phenylsulfonyl Hatsrocyclyl Heterocyclyloxy Heterocyclylamino
Hatsrocyclylcarhonyl Heterocyclylsulfonyl wobel jeder der
Istzigenanntan 14 Raste unsubstitulari oder subsUtuleri ist, vorzugswelse
unsubstihdart ader durch olnen oder mehrere Reste aua der Gruppe
Halogen Cyano Hydroxy (Ci-Ci)All (C1-Cy)Haloalkyl
{C1-Ca)Hydraxyalicyl (C1-Ca)Alkacy-{C1-Culaliyl (Cy-Ca)Alkoxy
(C-Ce)Haloatkoxy (Cy-Co)Hydroxyalkoxy und (Cy-Ca)Alkoxy-
(C+-Ca)alkoxy substiiulert ist und Hetarocycly! In den genannten Rastan
Jowells fOr Hetamcyclyl mit 3 bls 9 Ringatomen und debei 1 bis 4
Heteroringaiomen sus der Gruppe N O und § steit, bedeutan oder

einar der Reats R* und R® wis aban definlart ist und der andere der Reste R*
und R” aine Grunpe der Formal NR'R" badeutet, wobel R und R”
unabhingig voneinander H oder (C1-Ce)Alkyl das unsubstitulert oder
substifulert lst, vorzugswelse unsubstitulert oder durch elnen oder
mahrere Reste aus der Gruppe Halogen Hydrucy (Ci-Ca)Alkoxy
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(C+-CuHsloalkony, (Cr Co¥Hydraxyaikory und (C B ANoy-
{C+-Co)alkoncy subsiltulert Ist, badeuten oder R’ und R* gemeinaam
geradkettigos (C-Cg)Alkylen, das unsubetitulert oder durch elnen ader
mehrare Rests aus dar Gruppe (C1-Ca)Alkyl, (C1-Cy)Alkoxy und
(C1-Ca)Alkoxy-{C1-Cqlalityl substitulert lst, badeuten oder
R® und R" gemainsam (C+-Ce)Alkylidan, das unsubstitulert oder durch ainen
oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, (Cy-C)Alkoxy,
(C1-Ca)Haloalkoxy und (Cy-Cq)Alkylthio substitulest lat, bedeutsn, oder
NR'R® gemnsinsam einan am N-Atom gebundsnen Haterocyclylrest mit 3 bis 8
Ringatoman, der zusétziich zum N-Atom els Hetsroringatom
gegebenenfalis 1 bis 3 weitare Hetaroringatome aus der Gruppe N, O
und 8 enthilt, wobel dar Haterocycius unsubstitulert oder substitulert ist,
vorzugewelse unsubstitulert oder durch einan oder melvere Reste aus
der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, (C1-Cy)Alkyl, (C+-Cy)Haloalkyl,
{C+-Ca)Hydroxyalkyl, (C+-Ca)Alknxy, (C+-Cy)Haloalknxy,
{C1-Co)Hydraxyatkany, (Ci-Ce)Alkoxy-{C+-Colaliarxy, {C1-Ce)Alkaxy-
(C1-Ca)alkyl und Osxn subatitulert ist, bedeutat,
oder
(Cr-Ca)Alkyl, (Cx-Co)Alkanyl, (C2-Ca)Alidnyl, (C2-Co)Cycioaliyl oder
(Ce-Ce)Cycloaikanyl, wobel jecier der lstzigananntan 5 Rasts unsubstitulert oder
substitulert Ist, vorzugewalse unsubastitulert oder durch elnen oder mehrera
Reste aus der Gruppe Halogan, (C1-Ca)Alkoxy, (C1-Cy)Haloalkoxy,
(Cv-Ca)Alkyithio, (Cv-Cy)AlKoxy-{C+-Cy)alieexy und im Fale cyciischer Raeta
auch (C1-Ca)Alkyl, (C1-Cs)Haloalkyl und {Cy-Cy)Alkaxy-{C1-Cy)alkyl subsiitulart
let, und :
Hydrauxy oder
{C1-Cro)Alkyl, daa unsubstitulert oder durch einen oder mehrere Raste aus der
Gruppe Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Thiocyanato, Formy, (C+-Cu)Alkoxy,
(Cy-Co)Haloalkoxy, {Cr-Ca)Alkenyloxy, (Cr-Ca)H-aloalkenylaxy, (Cx
Ca)Alkinylaxy, (Cx-Cs)Haloalidnyloxy, (C+-Cq)Alkytthio, (C-Ca)Alkylsulfingl, (Cy-
Cu)Haloalkylsulfinyl, (Cv-Ca)Alkylaulfonyl, (Cr-Ca)Haloalkylaulforyl,
[(C1-Co)Alkyl}-carbanyl, [(C1-C.qJHaloalkyl}-carbonyl, [(C+-Co)Alkoxy]-carbonyl,
(Cy-Co)Cycioaliyl, (Cy-Co)Cycioalenyl, Phenyl und Hetarocyelyl, wobel jader
der letztgenannien 4 Reste unsubetitulert oder subatitulert let, vorzugswelse
™~

4

unautf}ylart oder durch einen oder mehrane Reste aus der Gruppe Halogen,
Cyano, Hydroury, (Cr-CajAlky, (Cr-Ca)Haloalkyl, (C-Co)Alkeny,
(CxCi)Haloalkenyl, (Cr-C)Alkinyl, (C2-Cy)Haloalkinyl, (C1-Co)Alkoxy,
{Cr-Cy)Haloalkoxy und (C+-C4)Alkylthio substitulart ist, und Hetarocyciyl
vorzugsweise jewells 3 bls 8 Ringatoms und dabal 1 bis 4 Heteroringatomen
aua der Gruppe N, O und S enthait, substitulert lst, oder
[(C+-Ce)Alkyi}-carbanyl, [(C1-Ce)Alkaxy)-carbonyl, (Ci-Co)Alkylsulfinyl oder (Cy-
Ca)Alkylsutfonyl, wobel Jeder der letzigenanntan 4 Reste unsubstitulert oder
substitulert ist, vorzugswelss unsubititulart ader durch ainen oder mehrers
Rests aus dar Gruppe Halogen, (C+Cj)Alkoxy, (C+-Cy)Heakoalkoxy und
(Cr-Cy)Alkytthlo substitulert ist, oder

(Ca-Ce)Cycioalkyl, das unsubstitulert oder substitulart Iat, (Cy-Ce)Cytinalkenyl,
das unsubstitulart oder substitulert lst, vorzugswelse jeder der ietztganannten
bekien cycllachen Reste unsubstiulert oder durch einen oder mehrere Reste
aus der Gruppe Halogen, Cyano, (C1-Cq)Alkyl, (C1-C)Haloalkyl, (Cx-Cq)Alkenyl,
{CrCo)Alkinyl, {C-Cy)Alkaxy, {Cs-Cy)Haloatkaxy und (C1-Ce)Alkylthio
subetitulert ist,

wobel der Rest R' Inkiusive Substituenien vorzugswaise 1 bls 30 C-Atome,
Inabasondere 1 bis 20 C-Atome aufwelat,

H ader Formyl, {C1+-Ca)Alkyl, (Cz-C1oJAlkenyl, (Cx-Cio)Alkiny,
(Cr-Cro)Alkyisulfinyt, (C+-Cyo)Aliylauitfony!, (C+-Cro)Alkoxy, .
[(C+-Cin)Alkyllcarbonyl, [(C1-Cr)Alioxylcarbanyl, wobe! jeder der
letztganannten 8 Reste unsubstitulert oder substituiart lat, vorzugawalsa
unsubstitulart oder durch einen oder mehrers Reste aus der Gruppe Halogen,
{Ci-Co)Alkoxy, (C1-Co)Haloalkesey und (C1-Cu)Hydroxyalkenry substitulert let,
oder

{Cx-Ca)Cycioalkyl, {Ce-Ca)Cycloatkanyl, (Cr-Ce)Cycioatkay, (Co-
Ca)Cycloalkanylaxy, Phenyl, Phenoxy, Phenylamina, Phenyicarbonyl,
Phenyisulfonyl, Hetarocyciyl, Haterocyclyloxty, Heterocydylamino,
Heterocyclylcarbony! oder Helerocydlylsulfonyl, wobel jeder der letzigenannten
14 Rests unsubstitulert oder subatituiert lat und Heterocyelyl in den
Istziganannten 5 Resien vorzugswelse Jewells 3 bis 8 Ringatorne und dabel 1
ble 4 Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S anthalt,
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vorzugeweiss jeder der genanniten 14 Rests un-ublﬂml"dur durch einen

oder mehrera Reste aus der Gruppe Halogan, Cyano, Hydroxy, (C1-Ce)Alkyl,

(C1-Cq)Haloalkyl, (Cy-Cy)Hydronxyalkyl, (C1-Co)Alkoxry, (C1-Cy)Haloakoxy und

(C1-Ca)Hydroocyalkaxy substitulert Ist, oder

eina Gruppe der Formel NR'R?, wobal R® und RY unabhingig vanelnander H,

Formyl, (Cv-Ca)Alkyl, (Cx-Ca)Alkenyl, (Cr-Co)Alkiny, (C1-Co)Alkylauifiny,

(C+-Ca)Alkylsulfonyl, (C+-CoAlkaxy, [(Cr-Ca)Alkyljcarbonyi oder

[(Cs-Ce)Alknuy]carbanyt, wobel jeder der latxigenanntsn 8 Gruppen

unsubstitulert odar subatitlart lst, vorzugswelsa unsubstitulert oder durch sinen

oder mehrare Raste aus der Gruppe Helogen, Hydroxy, (C:-Cy)Alkaxy,

(C+-Cu)Haloatkoxy, (C1-C)Hyxdroxyaikoxy und (C1-C)Alknxy-{C-Cy)atkexy

substliiulert lst, badeuten oder

R° und R? gemeingam gemdketiiges (C-Cp)Alkylan, das unsubatitulart oder

durch einan ader mehrere Rests aua der Gruppe (C1-C4)Alkyl, (C4-Cy)Alkoxy,

{C1=Ca)Alkoxy-{C+-Cs)alkyl und Oxo substitulest let, bedeuten,

Halogan, CN, NOz, S8CN oder alnan Rest der Formel -X'-A", wobel

X'  elns direkis Bindung oder aine divalenta Gruppe der Forme| -O-, -8(O)y,
-8(0)-0-, -0 -8(0)-. -CO-, -0-CO-, -CO-O-, -5-CO-, -CO-8-, -8-CS-,
-£8-8-, -0-CO-0-, -NR® -, -O-NR%-, -NR%-O-, -NR°-CO-, -CO-NR?-,
-0-CO-NR- oder -NR-CO-O- badeutst, worin jewells p dia ganze Zahl
0, 1 oder 2 st und R® fur Wassarstoff, (Ci-CgJAlkyl, (Cr-Ca)Alkenyl, (Cz-
Ca)Alknyt, Phanyl, Phenyl-{Ci-Ce)alkyl, (C2-Ce)Cycioalkyl oder
HCrCa)Aliyl}-carbomyl stait, und

A" Wasserstofl, (C1-Cia)Alkyl, (Cz-Cro)Alkenyl, (Cz-CadAlKinyl, (Co-
Ce)Cycloalkyl, (Cs-Cs)Cycivalkenyl, Phenyl ader Heterocyciyl mit 3 ble
Ringatoman und 1 bis 4 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und 8,
wobel jeder der 7 Istzigenanntan Reste unsubstitulart oder substitulart
ist, vorzugewelea unsubstitulert oder durch slnan oder mehrere Reste
aus der Gruppe Hatogen, Cyano, Hydroxy, (G,-Ce)Alkyl,
(Cx-CalCyeloalkyl, (Cr-CyJAlkicxy, {Cr-Ca)Haloalkaxy und
{Cr-Gy)Hydroxyalkexy und Im Falle cyclischer Raste auch
(Cr-CaHaloalkyl, (Gr-CupAaxy-(C1-Cudalicyl und (C1-Cu)Hydraryalkyl
substiulert let. und Inkiusive Substituenten vorzugswaelse bls zu 20 C-
Atorme aufwelat, badeutet,

-
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Jodar der R} R¢, R, R%, R und R* unabhiinglg vonsinander Wasserstoff, Halogen,
Nlitro, Cyéno, Thiocyanato oder oder einan Rest der Formel -X™-A3, wobel

xl

AI

sine direkie Bindung oder eina divalents Gruppe der Formel -O-, -8{ k-,
-8(0)-0-, -0 -8(0)y-. ~3{0)-NR"-, -NR*-8(O), -CO-, -0-CO-, CO-O-, -
8-C0-, -CO-8-, -8-C8-, -C8-S-, -0-CO-0-, -NR' -, -O-NR"-, -NR"-0-, -
NR-CO-, -CO-NR", -O-CO-NR"- oder -NR-CO-O- bedeutet, worin
jewsls q die ganze Zahi 0, 1 oder 2 Ist und ' flir Wasserstoff, Amino,
substiuiaries Amino, (C4-Ca)Alk¥l. (Co-Ca)Alkanyl, (Cx-Ca)Alkinyl, Phenyl,
Pheny{Cr-Cealkyl, Phanyl-carbonyl, (CrCe)Cycloaliyl, (Ce-
Ca)Cycioalkanyt, [(C-Ce)Alkyl|-carbony!, (C1-Ce)Alkylsufanyl, (C+-
Ca)Alkylsulfinyl, Phenylsulfonyl oder Phenylsulfinyl steht, wobel jeder der
13 letzigenannian Reste unsubstitulert oder substhulert Ist, vorzugswelse
unsubstitulert oder durch einen oder mahrere Reste aus der Gruppe
Halogen, Cyano, Hydraxy, (C1-Cq)Alky, (C1-Gy)Alkoxy,
(Ci-Cy)Haloalkoxy und (C1-Cy)Hydroxyatkaxy und im Falle cyclischer
Reaste auch (C;-C)Heloalkyl, (C+-Ca)Alkaxy-(C,-Calalicyl und
(Cy-Cy)Hydroxyalkyl substitulart let, und
Wanserstofl, (Cy-Cia)Alkyl, (C-Cro)Alkenyl, (Cx-Cro)Alkinyl, (Ca- . —_
Ce)Cycloalkyl, (Ce-Ca)Cydicalkenyl, Phenyl oder Haterocytiyl, wobel
Jader der 7 letzigenannten Rests unsubstitulart oder substituiert lat,
vorzugswelse unsubstitulert oder durch ainen oder mehrera Rests aus
der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, Amino, Aminocarbonyl, Mono-
und DIH{C»-Cglafkylamino, Mono- und Di-arylamino, N-{C1-Ca)Alkyl-N-
aryl-amino, Mono- und Di-Acylamino, N-{C1-Cy)Alicyl-N-acyl-amino, N-
Aryl-N-acyl-amino. (C-Ca)Alkoxy, (Cr-Ca)Alkyithio, (C1-Ce)Alkylaulfonyl,
(Cr-CodAlicyloulfinyl, [{Cy-Ca)Alkyl]-carbonyl, [(C1-Ca)Alkoxy}-carbonyl,
[(Cy-Co)Alkyl}-carbonyloxy, (Ca-Cs)Cycioaliyl, (C3-Co)Cydioalkoxy,
(Ca-Ca)Cycloalkyicarbonyl, (Co-Ca)Cytioaikyicarbonyioxy, Phenyl,
Phenoxy, Phenyithlo, Phenyicarbonyl, Phenylcarbonylaxy, Heterocyciyl,
Hetarocydlyloxy, Hetsracyclyithio, Haterocyclyicarbonyl,
Heterocydlylcarborylaxy und im Falle cyclischer Resta auch (C-Ca)Alkyl,
wobel jeder der Istzigenannien 31 Resta unsubstitulert oder
subslitulart ist, vorzugewsisa unsubsiiiulert oder durch einen oder
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, Amino,
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Mono- und DHC1-Calalkylamina, Mono- unl-aryismino, N-
(C1-Ca)Alkyl-N-aryl-amino, Mono- und DHC-Ce)acylaming, N- *
(C1-Ce)Alicyl-N-acyl-amino, {Cy-Ca)Allaxry, {C1-Cs)Alkyithio,
{CaCe)Cycioalieyl, (C5-Ce)Cycioalknxy, Phanyl, Phancxy und
Phenytthio und im Falis cycliecher Reate auch (Cr-CoAlkyl,
{Cy-Ce)Haloalkyl und (C1-C¢)ADoxy-{C-Colalicyl subetitulert lat und
waobal Haterocyrlyl in A? jewelis 3 bis © Ringatome und 1 bis 4
Heteroringatoms aus der Grupps N, O und S enthalt,
subatitulart ist, bedsutet und A® Iniduaive Substituenten vorzupswelse bls
u 20 C-Atome aufwelat,
oder
zwel benachbarte Rasts aus der Gruppe R, R, R®, R’ und R® gemeinsam mit
den an sis gebundenen C-Atomaen des Phenyirings elnen annefllertan Ring mit
4 ble & Ringatoman bilden, der carbocycliach st oder 1 his 3 Hetsroringatome
aus der Gruppe N, O und 8 enthillt und der unsubstitulert oder durch einen oder
meahrere Rests aus der Gruppe Halogen, (C1-Ce)Aliyl, (Ci-Ca)Halaalkyl, (C1-
Co)Alkenyl, {Cz-Ca)Alkinyl, (C-Co)Alkoxy, (C1-Ca)Haloalkoxy, [(C1-CoAliyl]-
carbonyl, [(C-Ca)Alkoxy]-carbonyl, (C1-Ce)Alkylsulfonyl und (Cy-Ca)Alicylsuifinyl
subatiiulert lst,

wobel mindestens zwel Rasta, vorzugswelss 2 his 3 Rests, insbesondere 2
Rasts aus dor Grupps R*, R®, R%, R” und R" von Wasserstoff verschleden sind,
badsutan, ausgenomman Verbindungen der Formel (1) und deren Salzs, worin
A NHz, .
R'  einan Rest dar Formel -C{CH,)(¢*}R"). worin X* = Halogen und R* = H, CH,

oder CaHy baedeutan,
R* H,
R® CHy,

R'  CHjoder OCHy,
R®  CHjoder OCHs und
R*, R" und R® jewelis H bedautan.

Die zulatrt gananntan ausgenommenan Verbindungen {l) sind aus US-A-5200734
(WO-A-80/0378, EP-A-0411153) bacelta bekannt.

Wenn nicht nnﬁ‘ar angegeben, eind divalents Rests, zB. X' = -CO-NR?-, so definlert,
daB In den zusammengesetzion Gruppen, z B. -X'-A', diejenige Bindung des
divalenten Restas mit der Gruppa A' verbunden lat, die In dar Formel fiir den
divalentan Rast rechts geschriaben Ist, d. h. -X"-A' ist eine Gruppe der Formel
-CO-NRO-A'; Entsprachendes giit fir analogs divalente Reste.

Gagenstand dar Exfindung alnd auch alle SIaroolionhmn. die von Formel (1) umfaBit
sind, und deren Gemische. Solche Varbindungen der Formed (1) enthaltan ein oder
mehrere asymmetrisch substifulerts C-Atome oder auch Doppaibindungen, dis in den
aligemeinan Formein (1) nicht gesandert angegeben sind. Die durch lhre spezifische
Raumform definierten mdglichan Stereclsomaren, wie Enantiomere, Diastereamers,
Inidusive Z- und E-isomare, sind alle von der Formal (J) umfaRt und k3nnsn nach
(Gblichen Methoden aus Gemischen dear Stereciaomeren erhelten oder auch durch
sterecselakiiva Reaktionan in Kambination mi dem Einsatz von stereochemiach
reinan oder angereichertan Ausgangastoffen hergestelit warden. Von beaondarem
Interasse sind auch dis Sterecisomerse, weiche durch das asymmatrisch subatiulerte
C-Atom entatshen, an dem die Gruppe R® gebundan lst, wenn R? unpleich
Waasserstoff ist. Die an diasam Zantrum R- und 8-konfiguderten lsomere, die
Enantiomere darstalien, wenn kain welteres asymmatrisch subatitulertes C-Atom Im
Molekill der Formel (1) enthiik, sind somi auch Gegenstand der Edindung. Im
Aligemsinen welaan diesa R- und 3-isomere kelns ideniischen biologlschen
Wikungen auf, sondem eines der lsamere hat im Elnzalifall, abhinglg von
Schadpfianzenspeziea und Kultur, die hdhare herbizide Wirkung bew. Selekiivitat.

Saofern Verbindungen der Formel (1) auch Tautomers biiden kdnnen, dis strukturell
formal nicht von der Formel (1) abgeblidat odar umfasst werden, 20 sind diase
Tautomars glalchwohl von der Dafinition der sifindungsgemiifen Verbindungen der
Formel () umfalit

Die Verbindungen der Formal (1) kbnnen durch Anlagerung ainer geelgnatan
anorganischen oder organischen Siure, wie belspielswsise HCI, HBr, HySO; oder
HNO,, aber auch  xalsBura oder Sulfonsiuran an sine basiacha Gruppe, wie z.B.
Amino oder Alkylamino, Salze bilden. Geeignets Substituanten, dia in deprotonlarter
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Form, wie z.B. SulfonsBuren oder Carbonaduren, vorilegen, Idlnn Innere Salze mit
lhrersalis protonlerbaren Gruppen, wie Aminogruppen bliden. Salze kannen abenfalls
dadurch gebiidet werden, dal bel gaeigneten Subaiituenten, wis 2.8, Sulfonsiuren
oder Carbonsfiuren, der Weaserstoff durch ein fir die Landwirtechaft geelgnetes
Katlon arsetzt wird. Diess Saize sind belsplelswelss Metalisalze, insbesondans
Alkalimetaiisalze oder Erdalkalimetalisatze, insbesonders Natrium- und Kallumealze,
oder auch Ammoniumsaize oder Salze mit organischen Aminen.

In Formal {1} und allan nachfolgenden Formaln kbnnan die Reete Alktyl, Alkoxy,
Haloalkyl, Haloalkoxy, Alkylamino und Alkyithio sowle dis antsprechenden
ungesdttigten und/oder substitulerten Rests im Kohlanatofigertist jewells geradkattig
oder varzwelgt sein. Wann nicht speziell angegeban, sind bel dissen Resten die
nlederen KohlenstofigerQste, zB. mit 1 bis 8 C-Atoman baw. bel ungeséitigtan
Gruppen mi 2 bis 6 C-Atomen, bevorzugt. Alkyireste, such In den
zusammengessizien Badautungen wis Alkoxy, Haloalkyl usw., bedeuten 2.B. Methyl,
Ethyl, n- oder HPropyl, n-, I, t- ader 2-Butyl, Pantyls, Hexyla, wia n-Hexyl, -Hexyl und
1,3-Dimathyibutyl, Heptyle, wie n-Hepiyl, 1-Methylhexyl und 1.4-Dimethyipentyl;
Alkenyt- und Alkinyireste haben die Bedeutung der den Alkylresten entsprachenden
mdgiichen ungesitiigien Resie; Alkeny! bedautst 2.5, Allyl, 1-Methylprop-2-en-1-yi,
2-Methyl-prop-2-an-1-yi, But-2-on-1-yi, But-3-en-1-yi, 1-Methyl-but-3-an-1-yl und
1-Methyl-but-2-an-1-yi; Alkinyl bedeutet z.B. Propargyl, But-2-in-1-y, But-3-in-1-yl,
1-Methyl-but-3-in-1-yi.

Alkyildan, z. B. auch in der Form (C1-Cya)Alkyliden, bedeutet den Rest elnes
gamdkettigen oder verzwelgtan Alkana, der Gbar elns Zwelfachbindung gebunden lst,
wobal dis Posttion der Bindungeatslia noch nicht fesigelegt kst, Im Falle elnes
verzwelgten Alkans kommen naturgema nur Positionen In Frage, an denen zwel H-
Atome durch die Doppalbindung ersatxt werden kiinnen; Reste aind z. B. =CH,,
=CH-CH, =C(CH3)-CHs, =C{CHa)-CaHe oder =C{CaHe)-C2Ha

Cycloalkyl bedeutst ein carbocyclisches, geatitiigtea Ringsystem mit vorzugswelss 3-8
C-Atomen, z.B. Cydopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cycichaxyl. Im Falle von
substiuleriem Cycloalkyl warden cydlische Systama mit Subatitusnten umfalt, wobel
auch Substituentan mit ainar Doppelbindung am Cycloglkyirest, 2. B. elner
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Alkylidengrfie wie Methyllden, umfasst eind. m Fals von substitulartam Cyeloalkyl
werden such mshroyclische allphatische Systeme umfa, wis beisplelswaise
Bicyciof1.1.0/butan-1-y, Blcyclo{1.1,0jbutan-2-yl, Bicycof2.1.0lpentan-1-yi,
Bicyciof2.1.0]pentan-2-yl, Bicycio[2.1.0]pentan-5-yi, Adamantan-1-y1 und Adamantan-
2.

Cyciloalkanyl bedautet ein carbocyciisches, nicht acomatisches, partiefl ungesitiigtes
Ringsystam mit vorzugswaelsa 4-8 C-Atomen, 8. 1-Cyclobutanyl, 2-Cyclobutanyl, 1-
Cyclopentenyl, 2-Cyclopantanyl, 3-Cyclopentenyl, oder 1-Cyclohexsnyl, 2-
Cydohaxanyl, 3-Cytiohexenyl, 1,3-Cyciohexadieny! oder 1.4-Cyclohexadlenyl. Im
Falle von substitulertam Cycloalkenyl gsiten dis Efuterungen fiir substitulartes
Cycloslkyl entsprechsnd.

Halogen hedautet beisplelsweise Fluor, Chlor, Brom oder lod. Haloalkyl, -alkenyi und
-alkinyl bedeutan durch Halogen, vorzugaswalse durch Fluor, Chior und/oder Brom,
Inebesondere durch Fluor oder Chior, tellwelse oder volistindig subatitulertea Alkyl,
Alkany! beew. Alkinyl, z.B. Monohaloalky! (= Monchalogenalkyl), Perhaloalkyl, CF3,
CHF2, CHaF, CF3CF3, CHaFCHCI, CCl, CHCL, CHyCHLCI; Haloalkoxy Ist z.8. CFs,
OCHF;, OCH3F, CFaCF20, OCHZCF, und OCHgCH,CI; entsprechendes gilt fir
Haloslkenyl und anders durch Halogen eubstiulerts Reats.

Aryl bedeutet aln mongo-, bl- oder pofycyclisches aromatisches System, beisplelswaise
Phenyl, Nephthyl, Tetrahydronaphthyl, indenyl, indanyl, Pentalenyl, Fluorenyl und
&hnlichas, vorzugswelse Phanyl.

Eln hetemcyciischer Reet oder Ring (Heterocyclyl) kann gealittigl, ungesatiigt oder
hetercaromatisch saln; wenn nicht anders definlert, enthalt er vorzugewsise eln oder
mehrere, Insbesondars 1, 2 oder 3 Heteroatome Im heterocycliachen Ring,
vorzugswelse aua der Gruppe N, O, und S; vorzugswaise st er ¢n aliphatischer
Heterocyclyirest mit 3 bls 7 Ringatomen oder ein heteroaromatischer Rest mit 5 oder 6
Ringatomaen. Der heterocyciische Rest kann 2.B. ain heteroaromatischer Rast oder
Ring (Heteroaryl) seln, wie 2.8. ain mono-, bl- oder polycyclisches aromatisches
System, in dem mindestana 1 Ring sln oder mehrere Heteroatome enthait.
Voraugswalse ist er ein hetaroaromatischer Ring mit elnem Hetsroatom aus der
Gruppa N, und 8, belspleiswelse Pyridyl, Pyrrolyl, Thienyl oder Furyl; welterhin

X



10

15

1

bevorzugt let er aln entaprechender heteroaromatischar Ring il ader 3
Hetaroatomen, z. B. Pyrimidinyl, Pyrkiazinyl, Pyrazinyl, Triszinyl, Thiazolyl,
Thisdiazolyl, xazolyl, isoxazolyl, Pyrazolyl, imidazolyl und Triazolyl. Weltarhin
bevorzugt Ist er eln partiall ader vollsténdig hydderier heterocyclischer Rest mit elnem
Hetaroatom aus der Gruppe N, O und S, baleplalswelse Oxiranyl, Oxstanyl, Oxelanyl
(= Tetrahydrofuryl), Oxanyl, Pynolkiyl oder Piperidyl,

Walterhin bevorzugt st er eln partlell oder vollstindig hydrierter haterocyclischer Raat
mit 2 Heteroatom aus der Gruppe N, O und 5, balsplalsweise

Plpaerazinyl, Dicocolamyt, Oxazalingl, lsoxazelinyl, Oxazolidinyl, lsoxezolidinyl und
Morphalinyl.

Alg Substitusnten fir einen substitulerten hetarocyciischen Rast kommen dle welter
unten genanntsn Substituenten In Frage, zusétziich auch Oxo. Die Oxogruppe kann
auch an den Hetaroringatomen, die in varschiedenen Oxidationsstufen exatioren
kBnnen, zB. bel N und S, auftreten.

Substitulerts Rests, wie eln substitulerter Alkyl-, Alkanyl-, Alkinyt-, Aryl-, Phenyl-,
Benxyt-, Heterocyclyl- und Heteroaryirest, bedeutan balaplelaweise einen vom
unsubatitulertan Grundkdrpar abgelsitetan substifulerien Rast, wobal die
Subatliuentien balsplelswalse alnen oder mehram, vorzugswelse 1, 2 oder 3 Reste aus
der Gruppe Halogen, Alkaxy, Haloalkoxy, Aliyithio, Hydroxy, Amino, Nitro, Carbaxy,
Cyano, Azido, Alkoxycarbonyl, Alkyicarbonyl, Formyl, Carbamoyl, Mono- und
Diaikylaminocarbonyl, substitulartes Amino, wie Acylamino, Mano- und Distkylamino,
und Alkylsulfinyl, Haloalkylsulfinyl, Alkylsutfonyl, Haloalkylaulforl und, im Falle
cyclischer Reate, auch Alkyl, Haloalkyl, Alkyithlo-alkyl, Alkaxy-alkyl, gegebenfalls
substitulertes Mono- und Dialkyl-aminoaliyl und Hydroxy-aliyl badeuten; Im Begriff
“substitularie Raste"™ wie substitulertes Alkyl efc. sind ala Substituenten zusétdich zu
den genannten geeaéttigten kohlerwasserstoffhaltigen Resten entsprechende
ungesiitiigts allphatische und aromatische Reste, wie gagebenanfalls substitularies
Alksnyl, Alkinyl, Alicanyloxy, Alldnyloxy, Phenyl, Phencxy etc. aingeschioassn. Im Falls
von substitulerten cyclischen Resten mit aliphatischen Antalian Im Ring werden auch
cyclische Systame mit solchen Substituenten umfaft, dia mit elner Doppelbindung am
Ring gebunden sind, z. B. mit elner Alkylidengruppe wie Methylidan oder Ethyliden
substitulert sind.
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Bel Resten ."G-Mnmcn sind soiche mit 1 bis 4 C-Atomen, insbesandere 1 oder

2 C-Atomen, bevorzugt. Bevorzugt sind In der Regel Subatituenten aus der Gruppe
Halogen, z.B. Fiuor und Chior, (C;-Cy)Alkyl, vorzugewelss Methyl oder Ethyl,
(Cv-Ce)Haloalkyl, vorzugswalse Trifluormethyl, (C1-Cs)Alkoxy, vorzugswelse Mathoxy
oder Ethoxy, (C-Cq)Haloalkoxy, Nitro und Cyano. Besonders bevorzigt sind dabel dis
Substiuentan Methyl, Mathoxry, Fluor und Chior.

Substituliertas Amina wia mono- oder disubatitiertas Amino bedeutst einan Reat aus
der Gruppe der substitulertan Aminorests, weiche belapleiswelss durch einen bzw.
2wel gleichs oder verschiedene Reste aus der Gruppe Alkyl, Alkoxy, Acyl und Aryl
N-substitulert elnd; vorzugewaise Mono- und Dislkyl-amina, Mono- und Diarylamino,
Acylamino, N-Alkyl-N-arylamino, N-Alky-N-scylamino sowle N-Hatarocyclen; dabel
sind Alkylresta mit 1 bls 4 C-Aloman bevorzugt; Ary! It dabel vorzugswelss Phenyl
oder substituleries Phanyl; fiir Acyl giit dabel die wellar unten genannta Definition,
vorzugswelss {C,-CJAlkanoyt. Entaprechanes gl for auhstitulertes Hydroxylamino
oder Hydrazino.

Gagebanenfalla aubstitulertaa Phemnyl lst varzugewelse Phenyl, das unsubatitulert oder
ain- oder mehrfach, vorzugewsise bis a1 dreifach durch glpiche oder verschladene
Rests aus der Gruppe Halogen, (C+-Ci)Alkyl, (C1-Ca)Alkoxy, (C+-Cy)Halogenalkyl,
(C1-Co)Hatogenalkaxy und Nivo substitulert lst, 2.8. o-, m- und p-Tolyl,
Dimethyiphanyle, 2-, 3- und 4-Chlorphenyl, 2-, 3- und 4-Trifluor- und -Trichlorphenyl,
2,4-, 3,5, 2,5- und 2,3-Dichiorphanyl, o-, m- und p-Methoxyphenyl.

Acyl badeutet elnen Rest einer organischen Séure, der formal durch Abirennen einer
Hydraxygruppe an der Siurefunkiion entstaht, wobal der organische Rsat In der Saura
auch 0ber ein Heteroatom mit der SBurefunkiion varbunden sein kann, Beisplels for
Acyl sind der Rest -CO-R einer Carbonsipre HO-CO-R und Reste davon abgsisiisiar
Siuren wis der Thiocarbonslure, gagabenenialla N-substhulertan Iminocarbonsluran
oder der Rest von Kohlenaliuremonoestem, N-subatitulartar Carbaminséure,
SulfonsBuren, Sulfinséiuren, N-substiularter Sulfonamideduren, Phosphonadiuren,
Phoaphinsiuren.

Acyl bedeutst belspielswelse Formyl, Alkylcarbonyl wie [(C;-Cy)Alkyl}-carbonyt,
Phenylcarbonyl, Alkyloxycarbomyl, Phenylaxycarbonyl, Benzyloxycarbonyl,

A
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Alkylsulfonyl, Alkylsulfinyl, N-Alkyl-1-mincalkyl und anders Resfilion organischen
Sauran. Dabel kbnnen die Rests jewalls Im Alkyl- oder Phenyitell noch welter
subastitulesrt seln, belsplaiswalsa im Alkyitell durch ein oder mehrere Reste aus der
Gruppe Halogen, Alkoxy, Phenyl und Phenoxy; Balaplale f0r Substitusnten Im
Phenytiell eind die berelts walter cben aligemeln fOr substitulertes Phenyl erwhntan
Substituenten.

Acyl bedeutat vorzugswelss sinen Acyirest Im engaren Sinne, d. h. einen Rest elner
orgenischen Shure, bel der die SMursgruppe direkt mit dem C-Atom elnes organischan
Restas varbunden lst, balsplelawelae Formyl, Alkylcarbonyl wie Acstyl oder
[{C+Ca)Alkyl]-carbonyl, Phenyicarbonyl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfinyl und endere Reate
von organiachen Siuren,

Vor sllem aua dan Griinden der hBharen herblzidan Wirkung, bosseren Selekdivitat
und/oder bessaran Herstellbarkelt sind erfindungagemase Verbindungen der
genanntan Formel () oder daren Setze von besonderem Interesse, worin einzeine
Raste eine der berelts genanntan ader im folgenden genanntan bevorzugien
Badeutungan haben, oder insbasondere aoiche, worin sina ader mehrere der beralts
genannien oder im folgenden ganannien beverzugten Bedeutungen kombiniert
auftreten.

Von Interesse sind belsplelswelse erfindungsgeméile Verbindungan der Formet (1)

oder deren Salze, In walcher

A elne Gnuppe der Formel NR'R®, worin

R*und R® unabhiinglg voneinander Wasseratoff, Formyl, (C-Ce)AllY,

(Cz-Ca)Alkanyl, (Cx-CaAlkinyl, (C-Ca)Alkyisutfinyl, (C+-Ca)Alkylsulfonyl,
(C+-Co)Alkaxy, {{C1-Ca)Alicyljcarbonyl oder [(Cy-Ce)Alkaxylcarbanyl,
wobei jeder der letziganannten 8 Rests unsubstitulert oder substitulent
ist, vorzugewelse unsubstitrlert oder durch elnen oder mehrere Raste
aus der Gruppe Halogen, (C+-CiJAlkaxy, (C+-Cy)Haloalkaxy,
{C1-Cq)Hydroxyalkoxy und (C1-C4)Alkoxy-(C1-Cy)alkoxy substtulert ist,
odar
{Ca-Ca)Cycloalkyl, (Cx-Cs)Cycioalkoxy, Phenyl, Phanaxy, Phenytamino,
Phanylcarbonyl, Phenyisuifonyl, Heterocyclyl, Heterocyclyiaxy,
Hetarocyclylamino, Heterocyclyicarbonyl, Haterocyclylauifonyl, wobel
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.hr der leizigenanniten 12 Reate unsubstitulert oder substitulert lat,

vorzugewelse unsubstitulert oder durch einen oder mehrers Resta aus
dor Gruppe Halogen, Cyano, (C:+-C.)Alkyl, (C+-Cq)Halaalkyi,
(Cr-Cy)Alkoxy{Cy-CyJalicyl, (C4-Cy)AlRoxy, (C4-Cy)Haloalkoxy und
{Cr-Ce)Alkoxy-{C1-Cuy)alkoxy substitulert ist, und Heterocyciyl In dan
genannian Resten jeweils fOr Hetarocyclyl mit 3 bis € Ringatomen und
dabel 1 bis 3 Heteroringetomen aus der Gruppe N, O und S steht,
badeuten oder

alner dar Resta R® und R® wia oban deftnlart et und der andera der Roste R*

und R® aine Gruppe der Formel NR'R" bedautat, wobel R' und R*
unabhéingig vonalnander H oder (C+-Cy)Alkyt, das unsubstitulert oder
aubstitulert let, vorzugswelsa unsubstitulest oder durch einen oder
mehrere Reale aus der Gruppe Halogen, (C-Ci)Alkoxy,
(C+~Cy)Haloalkoxy und (Cr-Gy)Alkaxy-{Cr-Ca)alinxy subathtulert lst,
badeuten oder R’ und R* gamelnsam geradketiiges (C+-Cs)Alkylan, das
unsubatitulert oder durch sinen oder mehrere Reate aus der Gruppe
{Cr-Cu)Aliyl, (C1-Co)Alairy und (G1-Ca)Alkoxy-(C1-Cy)alkyl substitulert
Iat, badeuten oder .

R" und R® gemelnsam (C1-Cq)Alkyliden, des unsubslituiart odar durch einen

oder mehrere Reate aus der Gruppe Halogen, Cyano, (C-C,)Alkaxy,
{C1~Cy)Haloatkoxy und (C1-Cy)Alkyithlo subatitulert lst, bedeuten, oder

NR®R® gemsinsam einen am N-Atom gebundenen Heterocyclylrest mit 3 bla 6

oder

Ringatomen, der zushtxlich zum N-Atom als Hetaroringatom
gegebananfalls 1 bis 3 weltere Heteraringatome aus der Gruppe N, O
und 8 enthilt, wobel der Heterocyclus unsubatitulert oder substitulert at,
vorzugsweiss unsubstitulert oder durch einen oder mehrere Raste aus
der Gruppe Halogan, Cyano, (Cs-C)Aliyl, (C1-Ca)Haloalkyl,
{C1+-Ca)Alkoxy, (C1-Cq)Haloalkoxy, {C1-Ce)Alkoy-{C1-Ca)alkoxy und
(C1-Cy)Aloxy-{Cr-Calalkyl substitulert ist, bedautet,

(Cr-C4)Aliyl, (Co-Co)Alkanyl, (C2-C.)Alkinyl oder (Cy-C,)Cycloalkyl, wobel jedar
der letziganannten 4 Rests unsubstitulert oder substituiert Ist, vorzugswelse
unsubatitulert oder durch einan oder mehrare Rests aus der Gruppe Halogen,

(C1-Cy)Alkaxy, (C1-Cy)Haloalkaxy, (C1-Cy)Alkytthio, (C1-CeAlkoy-(C+-C.)alkoxy
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und Im Falle cycilacher Reste auch (C;-C)Alkyl, (C.-C.)i%-lkyl und
(C1-Co)Alkoxy-{C1-Cu)alkyl substitulert lat,
vorzugsweise (Cy-C;)Alkyl, Inabesondera Methyl

bedeuten.

Bevorzugt sind erfindungagamie Verbindungen der Formel (1) oder daren Salze, In
welcher

A eine Gruppe der Formel NR°R® bedeutat, worin

R'  Wassarstoff oder (C;-CyJAlkyl und

R®  Wasserstoff oder Formyl, (C+-Co)Alkyl, (C+-Cu)Alkylsutfanyl,
[{C1-Ca)AlkylJcarbony, [{C+-CJAlaxylcarbonyl, wobel jedar der Istziganannten 4
Reste unsubatitulest durch alnen oder mehrere Reats aus der Gruppe Halogen und
{Cy-Ca)Alkaxy subetitulert ist, oder

{Ca-Ce)Cydloalkyl, Phenyl, Phenaxy, Phenyithio, Phenylcarbanyl, Phenylsulfonyl,
wobel jeder der letzigananntan 8 Reste unsubstitulert oder durch einen odar mehrere
Rests aua der Grupps Helogen, (C1-C.)Alkyl, (C1-Ci)Heloalky!, (C+-Cy)Alkoxy,
(C+-Cy)Haloalkoxy, (Cr-Cy)Alkaxy-{C1-Colalkyl und (C,-CJANKoxy-(C1-Cy)alkaxy
substitulert lst,

vorzugswelas H, CHO, CO-CHj, CO-CHa S0:CHi oder S04C>H;, badeutan,

oder

R" und R® gemelinsam (Cy-Cy)Alkylidan, das unsubstiulart oder durch einen oder
mehrere Reste aus der Gruppe Halogan, Cyano, (C1-Ca)Alkoxy, (C+-Ca)Haloalioxy
und (C1+-C2)Alkytthlo substitulert lst, bedeutsn, oder

NR'R" gemainsam sinen gesattigien Heterocydlyinast mit 5 oder 8 Ringatomen, der
zusbtzlich zum N-Atom als Heteroringatom gegsbenanfalis 1 bis 3 weitere
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und 8 enthiit, wobel der Haterocyclus
unsubstituiart durch einen oder mahrere Raste sus der Gruppe {C1-Cy)Alkyl,
(C+-C)Halolkyl, (C1-Ce)Alloxy und (C-C)Haloaikary, (C1-Co)Alkenry-{Cy-Cy)alkyl und
(Cr~C.)Alnry-(C1-Cu)alkonty, vorzugewelss (C1-Ca)Alifl und (C1-CyJAlkoxy substitulert
Ist, badeuten.

Van Interesss sind balaplelswelse auch erfindungsgemiie Verbindungen der Formel
(i) oder deran Saize, in weicher
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R! (c.-eﬁkyl. das unaubstitulert oder durch elnen oder mehrere Rasto sus der
Gruppe Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Thiocyanato, Formyt, (Cs-Cy)Alkoxy,
(C1-Ca)Haloalknxy, (C+-Cs)Alylthio, (Cy-Cy)Alkylsulfonyl, (Cy-
Cq}Haloalkylsulfonyl, [(C1-C4)ANyl}-carbonyl, [(C+-CeJHaloalkyfl-carbonyl,
{(Cr-Ca)Alkoxyl-carbonyl, (Cx-Co)Cydioaliyl, Phenyl und Hatarocyctyl, wobel
jeder der letztganannien 3 Reste unsubsiltuiert oder substitulert let,
vorzugswelss unsubstitulert oder durch elnan oder mehrese Rests aus der
Gruppe Halogen, Cyano, Hydmxy, (C+-Ca)Alkyl, (C1-Ca)Haloaliyl,
(C1-Cu)Alkony, (C:-Cq)Haloalkaxy und (C;-Cq)Alkylthio substitulert st und
Heterocyclyl vorzugswelse Jewells 3 bia ® Ringetome und dabel 1 bis 4
Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S enthiit, subsiitulert let, oder
[(Cy-Co)AlKyl]-carbonyl, [(Cy-Ce)Alkay}-carbonyl odar {C1+-C)Alkylsulionyl,
wohel jeder der letziganannten 3 Reste unsubstliulert oder substitulart lst,
voraugewelse unsubstitulert oder durch einan ader mehrere Raate aus der
Gruppe Halogen, (C1-C,)Alkaxy, (C1-Cy)Haloalkoxy und (C1-Cy)Alkyithio
substitulart isl, oder
(Ca-Co)Cydioalkyl, das unaubstitulert oder substitulert ist, vorzugswelse
unsubatitulert oder durch sinen oder mahrers Reste aus der Gruppe Halogen,
(Cr-Ca)Alkyl, (C1-Ca)Haloalkyl, (C1-Ca)Alkoxy, (C1-Co)Haloalkooy und
(C1-CqlAlkyithio substitulart lat,

Bevorzugt sind erfindungsgemae Verbindungen der Formel (1) odar deren Salze, In
waicher R'  (C1-C4JAlkyl, (C1-C,)Haloalkyl, wie 1-Fluorisoprapyt, 1-Fluor-athyl, 1-
Fluor-propyl, CFy oder CCly, Cycloprapyl, Cyclobutyl, Cyciopentyl, Cyclohexyl, 1-

Methyl-cyclopropyl, 1-Methyl-cyclobutyl, 1-Msthyl-cyclopentyl, 1-Mathyl-Gyclohaxyl
oder Benzyl bedautst.

Von Interessa sind balspleiswolae auch erfindungsgemate Verbindungen der Formal
(1) oder deren Salze, In weicher

R?  H oder Formyl, (Cr-Cq)Alikyl, (Cx-CeJAlkenyl, (Ca-Co)AlKinyl, (C1-Ca)Alkylauifinyl,
{Cr-Ca)Alkylsuifonyl, (C1-Ci)Alkoxy, [(C1-C4)Alkyf|carbonyl,
[{C:-Cu)Alknnty]carbonyl, wobel Jader der lstzigenanntien 8 Raets unsubstitulert
oder subatitulert [st, vorzugswelse unsubstitulert oder durch einen oder mahrere

'l
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Reste aus der Gruppe Halogen, (Cy-Cy)Alkaxy und (C;C.do-llmxy
aubstitulert Ist, oder
(Ca-Ce)Cyclonliyl, (Ca-Ce)Cycioalkoxy, Phenyl, Phanoxy, Phenylcarbonyl,
Phanylsulfonyl, Hetsracyclyl, Heterocyclylaxy, Heterocyclylcarbonyl oder
Heterocyclylaulionyl, wobal jeder der letzigenannten 10 Reste unsubstitulert
oder subatttulert lst und Heterocyciyl In den letzigenannten 3 Resten
vorzugswelse Jewels 3 bla 8 Ringatoma und dabel 1 bis 4 Heteroringaiome aus
der Gruppe N, O und S enthélt,
vorzugewelae jeder dar genannten 10 Raste unsubstitulert oder durch ainan
oder matwera Reats aus der Gruppe Halogen, Cyano, (Cy-Cy)Alkyl,
(C1-Cq)Haloalkyl, (C1-Cy)Alkoxty und (Cy-Cy)Haloalkoxy subatitulert ist. oder
alne Gruppe der Formal NR°RY, wobel R® und R? unabhiinglg vanelnander H,
Formyt, (C4-Ca)Alkyl, (C+-Ca)Alkyleulforyl, (C+-Cy)Alkoxy, [(Cr-Co)Alkyljcarbonyl
oder [{Cs-Cq)Alkaxyjcarbonyl, wobel jeder der latziganannten 5 Gruppen
unsubatitulert oder subatitulart ist, vorzugeweise unsubstiiulert oder durch einen
oder mehrere Rasts aua der Gruppe Halogen, (C1-Cy)Alkoxy, (C1-Cy)Haloalkoxy
und (Cr-Ca)Alkoxy-(C;-Cq)alkenry subatitulert ist, bedeutan oder R® und R
gemelnsam geradkattiges (Cx-Cs)Alkylen, das unsubstitulert oder durch einen
oder mehrere Resta aus der Gruppe (Ci-Cy)Alkyl, (C1-Cu)Alkaxy, (C4-C)ATkoxy-
(C+-Ca)alkyl und Oxo substitulart lst, bedeutan.

Bevorzugt sind arfindungsgemafe Varbindungen der Farmal (1) oder deren Salzs, In
welcher R?

H, Form, (C1-Ca)Aliyl, (C1-Cy)Heloaliyl, (C+-CaAlkyleulfonyl,
(Gv-Cy)Haloalkylaulfonyl, (C1-Ca)Alkaxy, (C1-Cs)Haloatkaxy, [(C+-CaAlkyllcarbonyl,
[(C+-Ca)Haloalkyllcarbonyl, [{C1-Cs)Alkoxyjcarbonyl, Cyciopropyl, Cyclobutyl,

Von Intarease sind belsplalsweise auch erfindungagsmaBe Verbindufigen der Formel
(1) oder deren Salzs, In waicher
R®  Halogen, CN, NOz, SCN oder einen Rest der Forme! -X'-A', wobel
X'  elne direkis Bindung oder aine divalents Gruppe der Formal -O-, -8(0)-,
8( %O -0-8( ), -CO-, -0-LCO-, -CO-0-,-8-CO-, -CO-§-, -8-CS-,
-C8-8-, -0-CO-O-, NR® -, -O-NR%-, -NR%-0-, -NR°-CO-, -CO-NR®-,
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‘CONR®- oder -NRO-CO-O-, vorzugewelsa -O-, -§( )y, -CO-, -O-CO-
,-CO-0-, -§-CO-, -CO-8-, -NR® -, .0-NR®-, -NR-0-, -NR°-CO-,
-CO-NR®-, -0-CO-NR®- oder -NR°-CO-O-bedeutst, worin jewalls p die
ganze Zahl 0, 1 oder 2 lstund R® fir Wasserstoff, (C-Co)Alkyl, (Cz-
C)Alksnyl, (C2-C)Alkinyl, Phenyl, Phenyl-{Cy-Ca)alkyl, (Cx-Ca)Cycioaiiyl
oder [(C1-Ca)Alkyl}-carbonyl steht, und

A" Wassersioff, (C1-Ce)AlKYl, (Cx-Ce)Alkanyl, (C2-CajAliinyl, (Ca-
Cq)Cycloalkyl, Phenyt oder Hetarocyclyl mit 3 bis 9 Ringatomen und 1 bls
3 Hataroringatomen aus der Gruppe N, O und 5, wobel jader der
{etztgenannian 8 Reste unsubstiiulert oder substiiulert lst, vorzugswelse
unsubstitulart oder durch einen oder mehrere Rests aus der Gruppe
Halogen, Cyano, {C+-Cy)Akyl, (C3-Ca)Cycloalkyl, (C+-Cy)Alkoxy,
{C1-Cq)Haloalkoxy, (C1-Cq)Alkyithia und Im Falle cyclischer Reste auch
(C+-Cy)Haloalkyl und (C1-Cy)Alkoxy-{C1-Cy)alkyl substitulert ist und
Inklusive Substituenten vorzugswalse ble zu 18 C-Atome aufwelst,
bedeutst.

Bevorzugt sind dabel Verbindungen (I) und deren Salzae, worin

R?  H, (Cs-Cy)Alkyl, vorzugswelse Methyl oder Ethyl, oder Cyclopropyl, Cyciobutyl,
Cyclapantyl, Cyclohaxyl oder Phenyl, wobel jeder der 8 |etzigenannten Resia
unaubstitulert oder durch elnen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen und
(Cr-Ca)Alkoxy und im Falle cydischer Reste auch (Cy-Ca)Alkyl, (C1-Cy)Haloalkyl und
(C1-C)Alkaxry-{C1-Cy)alkyl substituriart lst, badeutet.

Von intarease sind balsplelswelse such erfindungegemife Varbindungen der Formal
(1) oder deren Saize, In weicher
Jeder der Resta R*, R®, R®, R” und R® unabhanglg vonelnander Wasseretofi, Helogen,
Nitro, Cyano, Thiocyanaio oder oder einen Rest der Forme! -X*-A2, wabel
x eina direkia Bindung oder eine divalents Gruppe der Formal -O-, -8(0)y-,
S{O)-O-, -0-3(0). -S(Ok-NR=, NR'-8(O), -CO-, -0-CO-, -CO-O-, -
§CO-, -CO-8-, -8-C8-, -C8-8-, -0-CO-0-, -NR' -, -O-NR"-, NR-O-, -
NR'-CO-, -CO-NR'-, -0-CO-NR'"- oder -NR™-CO-O-, vorzugswelse -O-,
SOk, ~8(O)-O-,-8( }-NR-, -NR'8{O), -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -S-
CO-, CO-8-, -NR' -, -O-NR'-, -NR-0O-, -NR-CO-, -CO-NR", -O-CO-NR"-

le
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odur-NR'-cO-O-hoduM.vhhmalaqdloqulZnhlo. 1 oder 2 st
und R jewells unabhiinglg vonelnender fir Wassarstoff, Amino, Mong-
oder DHC1-Cy)alkyl-amino, Mano- ader DHC1-CaJaryl-amino, N-(Cy-
Ca)Alkyl-N-aryl-amino, (Cs-Ci)Alkyl, (Cz-Ca)Alkenyl, (Cr-Cu)Alkinyl,
Phanyl, Pheny{C+-CJ)alkyl, Phenyt-carbony!, (Ca-Ce)Cydoalkyl, (Cs-
Go)Cycloalkanyl, [(C1-Ca)Allyl-carbonyl, (C+-Co)Alkyleuifonyl, (C+-
Cy)Alkyleulfinyl, Phenylsulfonyl oder Phenylauifinyl steht, wobel Jeder der
18 Istzigenannten Reste unsubstitulert oder substiiulert lat, vorzugswelse
unsubstitulert oder durch einen oder mehrere Reats aus der Gruppe
Halogen, Cyano, (C+-C)Alkyl, (Cy-Ca)Alkoxy, (C+-Ce)Halaslkoxy und Im
Falle cyclischer Raste auch (C;-C,)Haloalkyl und (C,-Cy)Alkenry-
(C1-C4)alkyl subatitulert lst, und
Waaserstoff, (C1-Co)Alkyl, (Cz-Ca)Alkanyl, (Cz-Ca)Alkinyl, (Cy-
Cy)Cycloaliyl, (Ca-Ca)Cycioalkenyl, Phenyl oder Hetarocyclyl mit 3 bls 8
Ringatomen und 1 bis 3 Heteroringetomen aus der Gruppe N, Ound 8,
wobel jeder der 7 I-Uuanam_lhn Reets unsubstiulert oder substitulert
let, vorzugawelse unsubsiitulart oder durch einen odar mehrere Reste
aue der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, Amino, Aminocarbonyl,
Mone- und DIH{C1-Cy)alkylamino, Mono- und Di-phenylamino, N-
(C1-Ca)Alkyi-N-phenyl-amino, Mono- und DH{(Cy-Cy)Alkanoyljamino,
Mono- und DH{C-Cs)Alkylsulfonyl]-amino, N<{CCq)Alkyl-N-
Y{C+-Ca)Alkanoyl-amino, (C1-CaAlkyt-N-{(C+-Ca)Alkylaulfonyl}-armino, N-
Phenyl-N-{(C+-Cs)Alkanoyll-amino, N-Phanyt-N-{(C+-Ca)Alkyleulfonyl}-
amino, (C+-Cs)Alkaxy, (C+-Cu)Aliyithio, (C1-Cu)Alkylsulfonyl,
{C1-Ca)Alicylsulfinyl, [(C+-Cu)Alkyl-carbonyl, [(C1-Ce)Alkaxy]-carbonyl,
[(C1-Ca)Alkyl]-carbonyioaty, (Ca-Ca)Cydioalkyl, (C-Ca)Cycloalkoxy,
(Ca-Ce)Cycioaliyicarbonyl, (Cr-Ca)Cycloalityicarbonyloxy, Phanyl,
Phenoxy, Phenyithlo, Phenyicarbonyl, Phenyicarbonylaxy, Heterocydlyl,
Hsterocyclyloxy, Heterocyclyithio, Heterocydlylcarbonyl,
Heterocyclylcarbonyloxy und im Falle cycischar Rasts auch (Cy-Ca)Alkyl,
wobal jeder der letzigenannien 35 Resta unsubstitulert oder
substitulart let, vorzugswelse unsubstitulert odar durch einen oder
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydrary, Amino,
Mono- und DHC1-Cy)alkylamino, Mono- und Di-phenylamino, N-
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@ (crCAy-N-phanyi-amino, (Cr-ColAlkaxy. (CrCaAlkyithio,
(Ca-Ce)Cycioalkyl, (Cx-Ca)Cydlaalkoxy, Phanyl, Phenoxy und
Phenyithio und im Falle cyciischer Resta auch {C-Ci)Alky,
(C+Cy)Haloalkyl und (C1-Cy)Alkoxy-(C1-Cy)alkyl substitulert iat,
subatitulert Ist, badeutst und A? Inklusive Substituenten vorzugswaiaa bis
Zu 18 C-Atome eufwalst,
oder
2wel benachbarte Rests aus der Gruppe R*, R%, R®, R” und R® gemeinsam mit
den an sle gebundenen C-Alomen des Phenyirings einen annelliarien Ring mit
4 bls 8 Ringatomen bliden, der carbocyellach lst oder 1 bls 3 Heteroringatome
aus der Gruppe N, O und 8 enthiiit und der unsubstitulert oder durch elnen oder
mehrere Raata aus der Gruppe Halogan, {C1-Cy)Alkyl, {C2-C)Alkenyl, (Cx-
Ca)AIKInyl, [(C+-Ca)Alkyl]-carbony, (Cs-Ca)Alkaxy, [(C1-Ca)Alkoxy}-carbonyt, (Cy-
Cy)Alkyisutfonyl und (C1-Cy)Alkyleulfinyl substiulert lst,

wobel mindestans zwel Reste, vorzugswelse 2 bla 3 Reats, Insbesondere 2 Reate aus
der Gruppe RY, R, R®, R" und R*® von Wassarsioff verschiaden sind,

Bavorzugt eind belsplelsweise auch erfindungsgemale Verbindungan der Formel (1)
oder deren Salze, In waicher
Jeder der Resta R*, R®, R®, R” und R* unabhiinglg voneinander Wasserstoff, Helogen,
Hydroxy, Amino, Nitro, Formyl, Aminocarbonyl, Carboxy, Cyano, Thiocyanato oder
(C1-Ca)Alil, (C1-Cg)Alkoxy, (C1-CelAlkyithio, (C1-C4)Alkyleutfonyl, (C2-Ca)Alkanyl,
(C2-C)Alkinyl, (C4-Co)Akyicarbomyl, (C4-Ca)Alloxy-carbonyl, (C1-Ca)Alkyl
carbonyloxy, Mono- oder DH(C4-C4)alkyilamino, Mono- und Di-phanyl-amino, N-{C1-
C4)alky-N-phanyl-amino, Mono- oder DH[(C4-Cg)Alkanoyijamino, N-
[(C4-Cg)Alkanoyil-N-(C1-C4)alkyfl-amino, N-(Ci-Cs)Alky-N-{(Cr-Cy)Alkancyi}-amino,
N-Pheny-N{(C+-C4)Alkancyll-amino,
wobel Jeder der letztgenanntan 186 Reste durch einen oder mehrere Rasie aus
der Gruppe Halogen, Nitro, Amino, Mano- und DH(C4-C4)alkyll-amino, Mono-
und Di-phanyl-amin, N-(C1-C4)alkyt-N-phenyt-amino, Hydraxy, Cyano, (C1-
C4)Alknxy, (C1-C4)Alkylthio, (C4-C4)Haloalkoxy, (C4-C4)Alkyl-carbonyl, (C4-
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C4)Alkexy-carbonyl, (C3-Cg)-Cycioalkyl, (crc-)c)‘dﬂll.ﬂhmrl.
(C2-Ca)Cycloalkyicarbonylaxy, Phenyl, Phanaxy, Phenyithio, Phenyicarbanyl,
Phenoxycarbonyl, Phenyicarhoryioxy, Phenylsulforyl substitulert lat, wobel die
latzigenannten 7 Reste unsubstitulert oder im Phenylrest gagabanentalls
substitufert sind, substitulert aind,
oder
(C3-Cg)Cycioalkyl, (C3-Cg)Cycloalkoxy, (C3-Cg)Cycloalkyl-carbonyl, Phanyi,
Phenoxy, Phenyithio, Phenyicarbonyl, Phenaxycarbonyl, Phanyicarbonyloxy oder
Phenyisuifonyl, Heterocydyl, Hetaracyclyloxy, Heterocyclyithio, Hatemcyclylcarbonyl,
Heterocydylcarbonyloxy, wobel jader der letzigenannian 14 Reste unsubatitulert oder
durch elnen oder mehrere Resta aus der Gruppe Halogen, Nitro, Amine, (C4-C4)Alkyl,
Mono- und DH{C4-C4)alkyf}-amino, Mono- und Di-phanyl-amino, N-(C4-C4)aliyl-N-
phenyi-amino, Hydroxy, Cysina, (C1-C4)Alkaxy, (C1-C4 JAlkyithia, (C{-C4)Haloalkoxy,
(C4-C4)Alkyl-carbonyi, (C4-C4)Alkoxy-carbonyl substitulert sind,
bedeutet.

Bevorzugt sind belapisisweise auch erfindungsgemifie Verbindungen der Formel (1)
oder deran Salze, In weicher jeder der Reste R*, R%, R®, R” und R" unabhingig
vonelnander

(C4-Cg)Alkoxy-(C1-Cglalicyl, (C1-CglAlkyithlo-(C4-Cg)aikyl, Aminocarbonyl{C1-
Cyq)alkyl, Amino-{C4-Cg)alkyl, Mono- und DIH(C4-Cy)alinf}-amino-{C1-C4lalkyl, (C3-
Cg)-CycloalkyH(C1-Cqlaikyl, (C3-Cg)-Cycloaliyl-{C1-CyJalkenyl, (C3-Ca)Cycloalkyl-
(C1-Cy4)aikinyl, (C1-Cg)Alkylcarbony{C4-Cglaliyl, (C4-Cg)Alkexycarbony-(C1-
Celalleyl, (C1-Co)Alkylcarbanyloxy-{C1-Cq)-alkyl, (C1-Cg)Cycioalkaxy-{C1-C4)aliyl,
(C3-Cg)Cycloalkylcarbonyi-{C1-C4)alind, (C1-CalAliaxycarbonyH{C1-Ce)aliof, (C1-
Cglkylearbonyloxy-(C1-Cg)-aiiyl, (C1-Cg)Cycioaikoxy-(C-C4alkyl, (C3-
Cg)Cydioalkylcarbonyl-(C1-C4)aliyl, Mano- oder DH(C-Cg)Alkancylamino-
(C1-Cy)alkyl, Mono- und DH(C1-Cy)Alkylsutfonyll-amino-{C4-C)alkyl, N-C1-Cs)Alkyi-
NH(C1-Co)AKanoY-amina-(C1-C.g)alkyl, (C1-Ca)AlkyHNH(C1-Cy)Alkylsulionyl)-amino-
(C1-Cylaikyl, N-Phenyi-N-{C:-CJAlkanoyi]-amino-{C1-C4alkyl, N-Phenyl-N-
[(C+-Ca)Aliylaulfonyllamino-(C1-C4)alkyl, Phenoxy-{C1-Cg)-slikyl. Phenylcarbonyl-
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(C1-Cealky! fffanyloxycarbonyHC1-Calalkyl, Phenylcarbonyiay-{C1-C)-slky,
Phenyk-{C4-Cglaliod, PhenyHC1-Calalkenyl, Pheny-{C1-Caalidnyl, Helerocycly-(C1-
Ce)aliyl, Hetarocyclyloxy-(C1-Cg)alkyl, Hetarocyclyithio{C1-Cg)aliyl,
Heterocyclylaulfonyi-{C1-Cg)alityl, Heteracyclylamina-(C4-Cgaikyl oder einen der
lotzfuanlgnhn 38 Rests, der durch einan oder mehrere Reste aus der Gruppe
Halogen, Hy:!mxy. Nitro, Cyano, (C4-Ca)Alkyl, (C1-Cg)Alkoxy, (C4-Cg)Alkyithio, (C1-
C4)Alkylsuifonyl, (C4-Cg)Haloalkyl und (C1-Ca}Heloalkoxy substitulert lst, bedeutst.

Wetter bevorzugt ist dabel Jeder der Reste R, R%, R*, R" und R® unabhiinglg
voneinander Waasarstoff, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Formyl, Carboxy, Cyano,
(C4-Cg)Alkyl, (C1-C4)Alkoxy, Halo{C1-Cylaliyl, Halo{C1-C4)eliaxy, Hydroxy-{C+-
CqJulkyl, Hydroxy-{C1-C4)alkoxy, (C1-Cy)Alkoxy-{C4-Cq)alkyl, Halo-(C1-Cy)alkoxy-
(C1-C4Jalkyl, Halo-(C1-Cy)alkylaxy-(C1-C)-alkaxy, {C1-C4)Alkoxy-(C1-C4)alkoxy,
(Ca-Ce)Cycioalkyl, Helo-{C3-Caloycloalkyl, (C2-C4)Akenyl, Halo{C2-Cy)aikenyl, (Co-
C4)Aldnyl, Halo{C-Cj)alkinyl, (C4-C4)Alkylcarbonyl, (C4-C4)Alkoxycarbonyl, (C4-
Cq)Alkyicarbonyloxy, {C1-C4)Alkyicarbonyl{C1-C4alky!, (C1-C4)Alkyithio-(C4-
C4)alicyt, (C1-C4)Alkylamino, (C4-Cq)Alkylamino,{C1-Cqlaikyl, DH(C1-C4)-allyl]-
amino, DH(C1-C4)-alkyl}-amino-(C1-C4)aliyl, (C4-C4)Alkanaylamino,
(C1-C4)Alkylautfonylamino, Di(C+-C4)Alkanoyflamine, DH(C1-Cy)alkylsulfonyllamino
oder

Phenyt, Phanaxy, Phanyicarhonyl, Phenoxycarbonyl, Phenyicarbartyloxy, Phenaxy-
(C1-C4)alyt, Phanylcarbonyl-(C{-C4)alkyl, Pheny{C1-Cy)alkyl oder ainen der
letzigenannien 8 Reste, der im Phenyltal! durch einen oder mehrems Reste aus der
Gruppe Halogen, (C4-C4)Alk, (C1-C4)Alkaxy, (C1-C4)Haloalkyl und {C4-
C4)Haloalkoxy substitutiart lat.

Waelter bavorzugt ist dabel jader der Reste R*, R®. R%, R” und R® unabhiinglg
voneinander Wasseretoff, Hydraxy, Amina, Nitro, Formyl, Carbaxy, Cyano, (C1-
Ca)Alkyl, (C4-C)Alkaxy, Halo-{C1-C4)Alkyl, Halo-{C1-Cgelkoxy, Hydmuy-{C1-
Caalieyl, Hydraxy-{C1-Gg)allaxy, (C1-Cy)Alkoxy-(C1-Cy)elieyl. Halo{C1-Cy)atkoxy-
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(C4-C4)aikyl, Halo-{C1-C)alkyloxy-(C1-C4)-alkoxy, (01-°4Wisr‘(c1-c4)nllmy.
(C3-Cg)Cycloalkyl, Halo-{C3-Cg)cycloalkyl, (G2-C4)Alkenyl, Halo-(C2-C4)alkenyl, (C2-
C4)Alkinyl, Halo(C2-Cy4)alikdnyl, (C4-C4)Alkylcarbonyl, (C1-Cg)Alkaxycarbonyl, (C1-
C4)Alkylcarbonyloxy, (C1-C4)Alkyicarbonyl-(C1-C4)alkyl, (C1-C4)Alkyithio, Halo(C4-
C4)alkylthlo, (C1-C.g)Alkylthio-{(C1-Cy)alicy, (C1-G)Alkylamin, DH(C1-Galkyll-
amino oder

Phenyl, Phencoxy, Phenylcarbonyl, Phencxycarbonyt, Phenylcarbenylaxy, Phenoxy-
(C4-C4)alkyl, Phenyicarbonyl(C-C 4)aliyl, Phenyi-(C1-C4)alkyl oder einen der
latzigenannten 8 Rasis, der Im Phenyitell durch ainen oder mahrera Reste aus der
Gruppe Halogen, (C1-C4)Alkyl, (C1-C4)Alkaxy, (C1-C4)Haloalkyl und (C4-
C4)Haloalkoxy substitutiert lat.

Gegenstand der vorilegenden Erfindung eind such Verfahren zur Harstellung der
Verbindungen der aligameinen Formel (1) oder deren Salze, dadurch gekennzeichnet,
dafl man

a) elne Verbindung der Formel (ll),
R'-Fu m
worin Fu eine funktionelle Gruppe sus der Gruppe CarbonsBureastar,
Carboneaureorthoestsr, Carbonséurechiorid, Carbonsureamid,

CarbonsBureanhydrid und Trichlommethyl bedsutat, mit elnem Biguanidid der
Formel (lI) oder elnam Siureaddifonesalx hlarvon

[{L}}

umaatzt oder
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b)  sine Viindung dor Formel V)

LU

warin 2" einen austauschfthigen Rest oder elne Abgangagruppe, z.B. Chior,
Trichlormethyl, (C1-Cy)Alkyleulfonyl und unsubatitulertes oder

substitulertes Phanyl-{C+-CJ)aliyleulfonyl oder (CCy)Alkyl-phenylsuifonyl,
badaeutst, mit ainam gesignetan Amin der Formal (V) oder ainem

Saureadditionssalz hlervon
B 4
Hey RE v)
I 2
R°A Re
R?
umsetzt

wobal In den Formeln (11}, (1ll), (V) und (V) dle Rests R', R?, R, R*, R®, R%, R, R® und
A wie In Formel (1) dafinlert sind.

Die Umsetzung der Verbindungen der Formal (I1) und (lll) erfoigt vorzugswelse
basenkatelysiert in einam inertsn organischen Losungsmiitel, wie z.B. Tetrahydrofuran
(THF), Dioxan, Acetonitrfl, Dimethylformamid (DMF), Methanal und Ethanol, bel
Temperaturen zwischen -10 *C und dem Sledepunid dea L3sungamitiel, vorzugewelse
bel 20 *C bis 80 “C; falls SBureadditionssalza der Formal (Ill) verwendat werden, satzt
man dlese in dar Ragel mit Hilfe einer Basa In altu frel. Als Basen bzw. baslsche
Katalyagtoren eignen sich Alkaihydraxdde, Alkelihydride, Alkslicarbonats,
Alkallalkoholate, Erdalkailhydroxdde, Erdalkalthydride, Erdalkalicarbonate oder
orgenische Basen wie Triethytamin oder 1,8-Diazabicylcof5.4.0Jundac-7-en (DBU). Die
Jeweliige Base wird dabel belsplelswelse [m Bereich von 0,1 bis 3 Maliquivalenten
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bezogan auf dia Verbindung dar Farmal (ll) eingesetzt. Die Vu!‘nna der Formal (1I)
kann im Verhiliinls zur Verbindung der Formal (1il) belsplalsweise aquimolar oder mit
bls zu 2 Molaquvilenten Obarschull aingesat2t werden. Grundsatziich sind die
entsprechenden Verfahren in der Literatur bekannt {vergleiche: Comprehensive
Heterocyciic Chemiatry, A.R. Katritzky, C.W. Raes, Pergaman Press, Oxford, New
York, 1984, Vol.3; Part 2B; ISBN 0-08-030703-5, 8.260).

Die Umsstzung der Verbindungen der Formel (IV) und (V) arfoigt varzugewsalse
basenkatalyalert In elnem inertan organischen Lsungamittel, wie 2.B. THF, Dicxan,
Acetonitril, DMF, Mathano! und Ethanol, bel Temperaturen zwischen -10 *C und dem
Sladepunki des jewslligen Lissungamitials oder L8sungamiftaigemiaches,
vorzugswelse bel 20 *C bis 180 *C, Insbasondara 30 “C bis 80 °C, wobel dle
Verbindung (V), falla als SAureadditionasalz eingesetzt, gegebenantalls In situ mit
einer Base fraigesetzi wird. Ale Basen bzw. basische Katalysaloran eignen sich
Alkallhydroxide, Alkalhydride, Alkalicarbonats, Alkallatkoholate, Erdalkalihydradde,
Erdalkallhydride, Erdatkalicarbonats oder organische Basen wie Triethylamin oder
1,8-Diazablcyicof5.4.0lundec-7-en (DBU). Dis jewellige Base wird dabal In der Regel
Im Berelch von 1 bis 3 Molaquivaienten bezogan auf die Verbindung der Formel (IV)
elngesetzt, die Verbindung der Formel (IV) kann belsplelsweise quimaoiar zur
Verbindung der Formel (V) oder mit bis zu 2 Molquvalentan Oberschull elngesetzt
werden. Grundsfiziich sind die entsprechanden Verfehren aus der Literatur bekannt
{vgl. Comprehensive Haterocyclic Chemistry, AR. Katriizky, C.W. Rees, Pergamon
Press, Oxford, New York, 1884, Vol.3; Part 2B; ISBN 0-08-030703-5, S. 482).

Die Edukde der Formelin (), (1), (V) und (V) sind entwader kammarziell erhaitiich
oder kbnnen nach oder analog [teraturbekanntan Verfahren hergestallt werden. Einige
der Verbindungen der Formal (Hll) eind neu und abenfalls Gegenstand der Erfindung.
Die Varbindungen k3nnan balsplelswelse such nach einem der nachfolgend
baschriebansn Verfahren hergestefit wardan.

Die Vearbindung der Formel (iV), oder eine direkte Vorstufe davon, laBt sich
belsplelwelse wie folgt herstellan:
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Durdl‘ldhn alnar Verbindung der Formal {II) mit sinem
Amidino-thiohamastofi-Derivat dar Formel (V1),

AJ:HJ:,}’ V)

worln 22 (C4-Cy)-Alkyl oder Phenyl-{C-Cy)-alkyl bedeutat und A wia In Formel
(1) definlart aind, werden Verbindungen der Formel (IV) erhalten, in denen 2* = -
SZ* bedeutst

Durch Umaetzung eines Amidins der Fomel (VII) oder einea
Siaursadditionasalzes davon,

HaN-CR'=NH : i)

warin R' wie in Formal (1) definiert lst,
mit einem N-Cyanad thloiminocarbonat der Formel (Vill),

NC-NuC(S-2%) (Vi

warin 2 (C+-C4)Alkyl oder Phanyl-(C-Cy)alkyl bedeutet, werden Verbindungen
der Formel (IV) erhaltan, worin Z' = -8-7° bedsutst.

Durch Umsaetzing eines Alkall-dicyanamiis mit einem CarbonaBuredarivat der
genannien Formal (1I) werden Verbindungen der Formel (IV) erhalten, worin Z*
= NHy bedeutet,

Durch Umsetzung von Trichloracetonitril mit einem Nitril der Formal (X),

R'-CN 0x)

worin R wie In Formael {I) definlert Ist, werden zunfichst Verbindungen der
Formal (X).
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worin Z' und Z* jeweils CCl bedeuten, erhaltan, weiche durch nachfoigende
Umsetzung mit Varbindungen der Formel H-A {A wia In Formel (1)), zu
Verbindungen der Formel (IV), woiin Z' = CCl3 badeutst, fthren.

Die als Edukis benttigten substitulerten Phanylalkylamine der Formel (V) sind bekannt
und/oder kdnnen nach an sich bekannten Vedfahren hsmestsit werden.
Belsplelawelse kann das entsprechende aromatlsche Keton direkt zum Amin redukdlv
aminleit werden, otwa mitels einer Umsetzung mit Natdumcyanoborhydiid und
Ammonlumacstst oder mit elnem Gemisch von Ammaniumformiat und Amelsensaure
mit nachfolgender Amid-Spaitung, oder das Keton wird in ein vorielhaftes Derivat,
eiwa eln Oxim Oberfihrt, das anschieBend zum Amin recuziert wird (vgl. JP
11035536; JP 11043470; J. Am. Chem. Soc. 1083, 105, 1578; Syntheals 1680, 895).

Dis Umsetzung der CarbonsBurederivate der Farmael (If) mit den
Amidinothiohamstoff-Deriveten der Formal (V1) erfolgt vorzugswelse basenkatatysiert
in einem organischen L8sungamitiel, wie z.B. Aceton, THF, Dicxan, Acetoniirl, DMF,
Methanol, Ethanol, bel Temperaturan von -10 *C bis zum Sledepunidt des.
Lasungemitiel, vormugewsise bel 0 °C bis 20 “C. Die Umsetzung kann aber auch in
Wasaer ader In wiissrigen Lisungamitiielgemischen mit einem oder mehreren der
ohengenannten organischen Lasungsmitiein arfoigan. Falls (Vi) als
Saureadditionssalz elngesetzt wird, kann es gegebenentalls in situ mit elner Bass
freigesstzt werden. Als Basen hzw. baslsche Kalalysatoren signen sich
Alkalihydraxide, Alkalihycdride, Alkallearbonate, Alkallakoholate, Erdalkalihydraxide,
Erdalkalthydride, Erdelkalicarbonate oder organische Basen wie Tristhylamin oder
1,8-Diazabicyico[5.4.0Jundac-7-aen (DBU). Die jewelige Base wird dabal z.B. Im
Bersich von 1 bia 3 Moliquivalentan bazngen auf die Verbindung der Formel (V1)
singesetzt. Verbindungen der Formal (11} und (V1) kBnnen belsplalswelss Aquimolar
ader mit bis zu 2 Moldquivalantan Oberschull an Verhindung der Formel (I1) singesetzt

10

15

warden. Gmr‘zileh sind dle entsprachenden Va!flhmn IReraturbekannt (vergl.:
H. Eliingsfeld, H. Scheuermann, Chem. Ber.; 1867, 100, 1874), dle entsprechanden
Zwiachenprodukie dor Formal (IV) sind neu.

Die Umsatzung der Amidina der Formel (Vil) mit den N-Cyanodlithioiminacarbonaten
der Formel (V) arfgigt vorzugswelse basenkatalysiart in einem Inerten arganlschen
Losungamittel, wie 2B, Acetonitli, DMF, Dimathylacetamid (DMA), N-Mathyipyrrolidon
(NMP), Mathanol und Ethanol, bel Temperaturen von -10 C bis zum Sledepunkt des
L&sungsmitiels, vorzugawaise bal 20 *C bis 80 *C. Fails (Vi() als S8uraadditionssaiz
singasetzt wird, kann es gegabenentalis in aliu mit einer Base freigesstzt werden. Als
Basen bzw. basische Katalysatoren aeignen sich Alkallhydroxide, Alkalihydride,
Alkaiicarhonate, Alkailalkoholsts, Erdalksilhydroxide, Erdatkafihydride,
Erdalkallcarbonats oder organische Basen wie Triethylamin oder
1,8-Diazabicylcof5.4.0jundec-7-en (DBU). Die jowallige Base wird dabel z. 8. In
Beraich von 1 bia 3 Molaquivalentan bezngen auf dia Verbindung der Farmel (VIII)
eingesetzt, Verbindungen der Formel (VIf) und (V1iI) kBnnen in der Rege] Aquimolar
oder mit 2 Molaquivalentan OberschuB an Verbindung der Forms! (Il) eingesatzt
werden. Grundsétziich sind die entsprechenden Varfahren lheraturbekannt (vergl.:
T.A. Rlley, W.J. Henney, N.K. Dalley, B_E. Wilson, R.K. Robina: J. Hetarocyclic Chem.;
19886, 23 (8), 1708-1714), dle entsprechanden Zwischanprodukie der Formel (IV) sind
neu.

Die Herstallung von Zwischanprodukian der Formel {X) mit 2! = Chior kann durch
Realdtlon van Alkall-dicyanamid mit einem Carbonséurederivat der Formal (11), wobel
dann Fu bevorzugt dia funktionelie Gruppe CarboneBurechiorid oder
Carbonsaursamid bedeutat, erfolgen. Die Umsstzung der Reaktionskomponentan
erfoigt belsplelsweise siiurekatalysiert In einem inerten organischen Losungsmitisl wie
2.8. Toiul, Chiorbenzol, chiorierten Kohianwasaerstoffen bel Tempentiuren zwischen
-10 *C und dem Sladepunit des Lisungemitiels, vorzugewelisa bal 20 “C bis 80 *C,
wobel die entatehenden Intermediate In sl mi elnem geeignetan
Chicrierungereagenz wis belsplelswsise Phosphoroxychlorid chiorlert werden kdnnen.
Geeignste Sauren sind z.B. Haloganwasserstoffeuren, wie HC1, oder auch
Lewis-Siuren, wia 2.B. AICh oder BF; (vergl. US-A-5085113, DuPent).

>



Die Herstallung von Zwischenprodukian der Formel (X) mit Z°, ,-‘Tﬂhlbnenmaihyl i
kann durch Reekdion der entsprechenden Trihalogenaasigsiiureniirie mit elnem :
CarbonsBurentirll der Formal (IX) arfoigen. Dla Umastzung der Reakiionakomponenten
arfoigt balspleiswelse slurekutalysiart in ainem inarten organiechen Ldsungomitial wia
2.B. Toluol, Chiarbenzol, chioriertan Kohlenwaesarstoffen bel Tempemiuren zwischen
-40 *C und dem Sladepunkt des LBaungsmitisls, vorzugawelas bel -10 °C bis 30 *C.
Gaelgnete Sauren sind z.B. Halogenwasserioffeiuren wie HCI odar auch
Lewis-Siiuren wie zB. AICk oder BF; {vgl. EP-A-130838, Ciba Gelgy).

Zwischenprodukte der Formal (IV), worin Z! = (C1-C,)Alkyimarcapto oder
unsubstitulertes Phenyl-{C+C.)-alkyimercapto lst, kBnnen in elnem Inerten
organischen L8sungsmittel wie z .B. Tajuol, Chiorbanzol, chiorlertan
Kohienwassarsioffen oder anderen bal Temperaturen zwischen -40 *C und dem
Sledepunkt des Lasungamittsl, vorzugawelse bel 20 “C bis 80 *C, mit einem
geeigneten Chlorierungsreegenz wie z.B. elementarem Chlor oder Phosporaxychiord
2u reaktionsfithigeren Chiortriazinen der Formel (IV), worin 2' = C lst, Dberfdhrt
werden (vgl. J.K. Chakrabartl, D.E. Tupper; Tetrahadron 1675, 31(16), 1678-1882).

Zwiachanprodukte der Formel (IV), wobel Z' = (C,-C,)Alkyimercapto oder
unsubstitulertes oder substitulertes Phenyl-{C,-Cs)-alkylmercapto oder (C+-Ca)Alkyl-
phenyithlo Iat, k3nnen In einem geeigneten Lasungsmittel wie 2.B. chiodarien
Kohlarvwasseretoffen, Esalgsaure, Wasser, Alkoholan, Aceton oder Mischungen
hiervan bel Temperaturen zwlachen 0 °C und dem Sladepunit des Ldeungermiitale,
vorzugswelse von 20 °C bis 80 °C, mit sinem pesigneten Oxidaticnasreagenz wie 2.8,
m-Chiorperbenznasiure, Wasserstofiperosid, Kalumperoxomonosulfat oxddiart
werden (vergl.: T.A. RRey, W.J. Henney,

N.K. Dalley, B.E. Wison, R.K. Robin; J, Haterocydlic Cham.; 1988, 23 (8),
1706-1714).

Zur Hersteliung der Sauraadditionsealre der Verbindungan dar Formal (1) kommen
foigende Sauren in Frage: Halogenwssserstoffsiuren wie Chiorwassarstoffeliure oder
Bromwassersioffslure, weltarhin Phoaphoraiure, Baipsteraliure, Schwefelslure,
mono- oder bifunkiionelle Carbonsfuren und Hydroxycarbanaiiuren wie Essigsiure,
Maleinadure, Bamstsinefure, Fumarsiiure, Weinsiure, Citronensiiure, Selicylsiure,
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Sorbinsauro @ Machsaure, sowle Sulfonsuren wia p-Toluolaulionatiura oder
1,5-Naphtalindisuifonsure. Dis Stiureadditionsverbindungen der Formal (1) kdnnen‘in
sinfacher Waise nach den dblichen Sakbidungamethoden, z.B. durch Ldsen einer
Verbindung dar Formal (1) in ainem geeignetan organiachan L8aungamitiel wia z.B.
Methanol, Acatan, Methylenchiorid oder Benzin und Hinzufigen der S@ure bel
Temperaturen von 0 bis 100 "C erhalten werdsn und in bekannter Welse, z.B. durch
Abfiitriaren, isollert und gegebenfalls durch Waschan mit ainem Inerten organischen
Losemitis! gerainigt werden.

Ole Basanadditionssalze der Verbindungen dar Formel (1) werden varzugewelse in
Inerten polaren Lsungsmitiain wie z.B, Wasser, Methanol oder Aceton bel
Temperaturen von 0 bis 100 °C haigestslit. Geeignels Basen zur Herstaliung der
erfindungsgemafian Salze aind belsplsiswelse Alkalicarbonats, wis Kallumcerbonat,
Alkat- und Erdaikallvydroxide, 2.8. NaOH oder KOH, Alkali- und Erdaikallfydride, 2.B.
NaH, Alkall- und Erdalalkoholats, z.B. Natriummethanolat, Kallum-tert.Butylat, oder
Ammoniak oder Ethanolamin.

MUt den In den vorstehenden Verfalwensvarianten bezsichnaten "inerien
Losungamittain® sind jowalls LAsungemittel gemaint, die unter den lewelligan
Reaktlonabadingungen inert sind, jedoch nicht unter bellebigen Realdionsbedingungen
Inert sein missan.

Elne Kollaktion aus Verbindungan (1), dle nach den obengenannten Verfahren
synthatislert werden kBnnen, kBnnan zuslizich in parallslislerier Welse hergesteBt
werden , wobel dies In manuelier, telweise sutpmatisierter oder volletindig
automatisiertar Welsa geschehen kann. Dabel Ist es maglich, sowohl die
Reaktionsdurchfthrung, die Auferbeltung oder die Ralnigung der Produkte baw.
Zwischenstufan zu sutomatisleren. insgesamt wird hlerunter eine Vorgahenswelsa
verstanden, wie sle belsplaiswelsa durch S. H. Dawitt In “Annual Reports in
Combinatorial Chemistry and Molactiar Diversilty: Automated Syntheals”, Band 1,
Veriag Escom, 1807, Selte 88 bls 77 beachrieben wird.

Zur parailalisierten Reaktionadurchfihrung und Aufarbeliung k3nnan eine Refhe von
im Hande! erhéliichen Gerilten verwendet werden wis sie belspleiswelas von den
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Firmen Stem Carporation, Woodrotfe Road, Tollesbury, Euu!'_'ls 88E, England
oder H + P Labortechnik GmbH, Bruckmannring 28, 85784 Obsrschicilhaim,
Deutschland angsbotan werden. For die paraiislisierts Aufreinigung von Verbindungen
(1) oder von bel der Herstellung anfallenden Zwiachenprodukian stehan unter anderam
Chromatographleapparaturen zur Verfigung, belsplelsweles dar Fima ISCO, inc.,
4T00 Supaerior Strest, Lincoin, NE 88504, USA. Dis aufgsflivien Appamturen
ambglichen eine modulans Vorgehanswelss, bel der dis alnzainen Arbaitaschifita
automatistert sind, zwischen den Arbeltsschritian jedoch manuelie Operationan
durchgefahit werden mfissen. Diss kann durch den Einsetz van tellwelse oder
vollstandig Integriertan Automationsaystemen umgangen werden, bel denen dis
Jawelligen Automationasmodule belsplelswelse von Roboter badlent werden. Derartige
Automationseysteme kianen zum Belsplel von der Firma Zymark Corporation, Zymark
Center, Hopkdnton, MA 01748, USA bezngen werden.

Naeban den beschiiabenen Methoden kann dle Harstelkung von Verbindungen (1)
vallstindig oder partiell durch Festphasen unterstilizte Methoden arfolgen. Zu diesem
2Zweck werden einzeine Zwischenstufen oder alle Zwischenstufan der Synthese oder
alner fur dis entsprechende Vorgehenswalse angepafiten Synthese an ein
Synthaseharz gebunden. Festphasen untorstiitzie Synthessmethoden sind In der
Fachiteratur hinrelchend bescluisben. z B.: Banry A. Bunin In "The Combinatorial
Index”, Verag Academic Press, 1968,

Die Varwendung von Fesiphasan untersiDtzien Synthasamethoden ariaubt eine Ralhe
von [hersturbekannten Protokalien, dle wiaderum menuell oder automatisiert
ausgefihrt werden kbnnan. Zum Belsplel kann dia "Tesbautelmathode” (Houghten,
US 4,831,211; Houghten et al., Proc. Natl. Acad. Sdl., 1885, 82, 5131 — 5135) mit
Produkten der Firma IRORY, 11148 North Torey Pines Road, La Jolla, CA 82037,
UBA toliwelse automatislert werden. Die Automatislarung von Fesiphasen
unterstiizter Parallelsynthese gelingt belspielsweisa durch Apparsturen der Firmen
Argonaut Technologles, Inc., 887 Industrial Road, 8an Carlos, CA B4070, USA oder
MultiSynTech GmbH, Wullaner Feld 4, 58454 Witten, Deutachiand.

Die Herstallung gemaQ der hier beschrisbenan Verfahren ilsfert Verbindungen (1) in
Form von Substanziollektionen oder -bibllothaken. Gegenatand der vorilagenden
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Erfindung auch Bibliotheken der Verbindungen (1), die mindestens zwel
Verbindungen (1) enthaltan und deren Vorprodukten.

Dia erfindungsgemaBen Verbindungen der Farmael (1) und deren Salze, Im foigenden
zusammen als {erfindungsgemafie) Verbindungen der Formal (() bezelchnet, welsen
ains asusgezeichnets herbizide Wirksamkelt gagen eln braltes Spektrum wirtachafiich
wichiiger mono- und dikotyler Schadpfianzen auf. Auch achwer bekmpfbars
parennisrende Unkriluter, die aus Rhizomen, Wurzelsticken ader anderen
Dsuerarganen austraiben, werden durch die Wirketoffa gut erfallt, Dabal iat as
gleichgaitig, ob die Substanzen im Vorsast-, Vorauflauf- adar Nachaufiaufvarfshren
ausgebracht werdan.

Im sinzainen selen belsplelhaf elnige Vertreter dar mono- und dikotylen Unkrautfiom
genannt, die durch die erfindungegemaiien Varbindungen kontrollert werden kisnnen,
ohne dall durch dis Nennung eine Beschrinkung suf bastimemts Artan arfolgan soll.
Auf der Seite der monakotylen Unkreutarten werden 2B. Avena, Lolium, Alopecurus,
Phalsris, Echinochioa, Dightaria, Setaria sowie Cyperusarten aus der annueilen
Gruppe und auf seltan der parennierenden Spaziea Agropyron, Cynodon, Imperata
sowle Sorghum und auch ausdauemde Cyperusarian gut erfalit.

Bel dikotylen Unkrautarien erstreckt sich das Wirkungespekbum auf Arten wie zB.
Gallum, Vioia, Veronica, Lamium, Stellaria, Amaranthus, Sinapls, Ipormoea, Matricaria,
Abutlion und Sida auf der annuelien Salte sowie Convolvuius, Clrslum, Rumax und
Artemisia bal den perennierenden Unkriiutem.

Untar dan apeazifischan Kulturbedingungan Im Rels vorkemmends Unkrauter wia 2.8.
Saghtaria, Allame, Eleocharis, Scipus und Cypearus werden von den
erfindungsgeméfien Wirkstoffan ebenfalis harvorragend bekampft.

Warden die aerfindungegemaan Varbindungen vor dem Keimen auf die Erdobarfiache
appiiziert, s0 wird antweder das Auflaufen der Unirautisimilnge volistindip verhindart
oder die Unkriuter wachsen bls 2um Keimblattstadium heren, stallen jedoch dann thr
Wachetum eln und sterben schllefilich nach Ablauf von drel bis vier Wochen
volikomman ab,
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Bel Appllkation der Wirkstoffe auf die griinen Pflanzentelle im I‘uulhufvmhrln
tritt ebenfalls sahr rasch nach der Behandlung eln drastischer Wachstumastop sin und
die Unknautpflanzan bisiben in dem zum Applikationszeipunit verhandansn
Wachstumsstadium stehen odsr sterben nach sinar gswissen Zasit ganz ab, so daBl auf
dlesa Welse aine fiir dis Kulturpflanzen achadiiche Unkrautkankumenz sehr friih und
nachhaltig basaltigt wird.

bgleich die arfindungsgemaBen Verbindungen eine ausgezeichnats harbtzide
Akiivitiit gegenber mono- und dikotyien UnkrButem aufwelsen, warden Kulturpflanzen
wirtschaftlich bedeutender Kuliuren wie z.B. Welzan, Gersta, Roggen, Rals, Mals,
Zuckerribe, Baumwolle und Soja nur unwesentiich oder gar nicht geschadigt. Dle
vorilegendan Verbindungen eignen sich aus diesen Grinden sshr gut 2ur salekiiven
BekBmpfung von uneswiinschtem Pflanzenwuchs In landwirtschaftiichen
Nutzpflanziingsn. :

Darfiberhinaus welsen dis erfindungsgeméBan Substanzen hervormagends
wachstumaregulatoriache Elgsnschafien bel Kulturpfianzan auf. Sls greifen
regulierand in den pflanzensigenen Stoffwechsal ein und kdnnen damit zur gaxielten
Baeinflussung von Pllanzeninhattsstoffen und zur Emtesrieichterung wie z.B. durch
Ausidaen von Deslikation und Wuchestauchung eingesetrt werden. Deswelteren
eignen sl elch auch zur generellan Stauerung und Hemmung von unarwiinschtem
vegetativan Wachstum, ohne dabel dio Planzen abzutSien. Eine Hammung des
vageiativan Wachstumas epleit bel vislen mono- und dikotylen Kulturan eine groia
Rolle, da das Lagam hlerdurch verringert oder vBRig verhindert warden kann.

Aufgrund threr herbiziden und pflanzenwachstumsregulatorischen Elgenachaftan
kdnnen dis Wirksioffe auch zur Bekiimpfung von Schadpflanzen in Kulluren von
bakannten oder noch zu entwickelnden gentechnisch verainderten Pflanzen eingesetzt
werden. Dia tranagenen Pflanzen zeichnen aich in der Regel durch besonders
vorieihafte Eigenachaften aus, beisplelewelse durch Reelsterzen gageniber
bastimmten Peatiziden, vor allsm bestimmten Herblziden, Resistenzen gegentber
Pfiarcrankrankhalien oder Emegem von Pflanzankranihalien wis bestimmien Insaldsn
odar Mikraorganismen wis Plzan, Bakisrien oder Viren. Andare beaondare
Eiganachaften betreffen z. B. das Emtegut hinslchtiich Menge, Quaktiit,
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uuemw!&mmn-mm und apazielar Inhaltssioffe. So sind transgene
Pflanzen mit echdhtam Starkegehalt oder verSnderter Qualliat der Starke oder solche
mit anderer Felishurezusammensstzung des Emteguts bekannt.

Bavorzigt lst die Anwandung der erfindungsgemafien Verbindungen der Formel (1)
oder deren Saize in wirtachatiich bedeutenden transgenan Kulturan von Nutz-und
Zlerpfianzen, 2. B. von Getreide wis Welzen, Gersle, Roggen, Hafer, Hirss, Rels,
Manlok und Mals oder such Kulturen von Zuckerribe, Baumwolle, Soja, Raps,
Kartoffel, Tomate, Erbse und anderen Gemilsesorien.

Vorzugsweise kinnen die Verbindungen der Formal (1) ala Herbizide In
Nutzpflanzeniasituren eingesatzt werden, weicha gegenlber den phytoloxdachen
Wirkungen der Harbizide realstent sind bzw. gentachnisch raslstant gemacht worden
sind.

HerkBmmiiche Wege zur Herstellung neuer Pflanzen, dle im Verplsich zu bisher
vorkommenden Pllanzan modifizierte Eigenschafien sufwalsen, bastshan
balspipiswales in kassischen Zhchtungeverfahren und der Erzeugung von Mutantsn.
Altamativ kdnnen neus Pflanzen mit verindesten Elgenschaften mh Hife
geniachnlacher Verfahren erzeugt werden (siehe 2. B. EP-A-0221044, EP-A-
0131624). Beachrieban wurden belsplaiswalse in mehreran Filllen

- gentachnische Verindarungan von Kulturpflanzen zwecka Modifikation der
in dan Pfianzen synthetisiorten Starke (z. B. WO 92/11376, WO 02/14827,
WO 01/16808),

- transgene Kuliurpflanzen, weiche gegen bestimmts Herbizide vom Typ
Glufosinete {vgl. z B. EP-A-0242238, EP-A-242248) oder Glyphosats
(WO 82/00377) oder der Sulfonylhamsatoffe (EP-A-0257993, US-A-5013858)
resistent alnd,

- tranageno Kuhwpflanzan, belspielswelae Baunwaolle, mit der Fahigkelt
Bacllius thuringlensis-Toxine (Bt-Tcxdne) zu produzieren, weiche die
Pflanzen gegen bestimmte Schadiinge resistent machen (EP-A-0142024,
EP-A-0103258).

- transgens Kulturpflanzen mit modifizierter Fetishurezusammensatzung
(WO 81/13972).
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Zahireiche molekularblologlscha Tachniken, mit denen neue m‘tm Pflanzen mit

veriinderien Eigenschafien hergaatellt werden knnen, sind Im Prinzip bekannt; slehn
2.B. Sambrook et al., 1880, Molecular Cioning, A Laboratory Manual, 2. Aufl. Cold
Spring Harbor Laboratory Presa, Cold Spring Harbor, NY; oder Winnacker *Gene und
Klone", VCH Walnhelm 2. Auflage 1898 oder Christou, "Trends In Plant Sclence® 1
(1098) 423-431).

Far derartige gentechnlsche Manipulationen kiinnsn Nucleinsiuremoleidlie in
Plasmide elngabracht werden, die sine Mutaganess oder eine Sequenzveriinderung
durch Rekombination von DNA-Sequenzan ariauben. Mt Hide der obengenannten
Standardverfahren k3nnen z. B. Basenaustausche vorgenommean, Tellsequenzan
entfarnt oder natdriiche oder syrihetische Sequenzan hinzugefigt werdan. Fir die
Verbindung der DNA-Fragmenta unisrainander kdnnen an die Fragmente Adaptoren
oder Linker angesetzt warden.

Die Herstellung von Pllanzenzslien mit einer varringertan Alktiviiit eines Ganprodukis
kann belsplelswsise erzielt warden durch die Expression mindestans einer
anisprechenden antisenas-RNA, elner sense-RNA 2ur Erzisiung elnes
Cosuppressionsaffekies oder die Expreasion mindestans sines entsprechend
konstrulerten Ribazyms, das epazifiach Transkiipie das obengenennten Genprodulds
spalist.

Hiarzu kbnnen zum einsn DNA-Moiekafe verwandst werden, die dia gesamta
codierende Sequanz alnea Ganprodukts elnschileliich eveniuell vorhandener
flankderender Sequenzen umfessan, als auch DNA-Malekile, die nur Telle der
codlerenden Sequenz umfassen, wobel diese Tele lang genug sein miissen, um In
den Zellen elnen anbisense-Effakt 2 bewirken. Maglch It auch die Verwendung von
DNA-Sequanzan, dis einen hohan Grad an Homologle zu den codlareden Sequenzan
sines Genprodukts aufwalsen, aber nicht vollkkommen identisch aind.

Bel der Expression von Nucieinséuremolakillen in Pflanzan kann das synthetislarte
Protein In jadem beliebigen Kompartimant der pflanxiichen Zele lokalislert seln. Um
aber dis Lokalisation in einem bastimmten Kompartiment zu errelchen, kann 2. B. die
caodiarende Reglon mit DNA-Sequanxen verknlipft werden, die die Lokallslerung In
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alnem butl’n Kompartiment gewshrielsten. Derartige Sequenzen sind dam
Fachmann bakannt (siehe beisplelswelsa Braun et al., EMBO J. 11 (1882), 3218-
3227; Wolter et ai., Proc. Natl. Acad, Scl. USA 85 (1983), 848-850; Scnnewald et al.,
Plant J. 1 (1981), 85-108).

Dia transgenen Pflanzenzallen kénnen nach bekanntan Techniken zu ganzen
Pfianzen reganeriart werden. Bel den transgensn Planzen kann es sich prinziplell um
Pflanzen jeder bellebigen Pflanzenspezias handeln, d.h. sowohl monokotyle als auch
dikotyle Pflanzan,

8o sind transgene Pllanzen erhdltiich, die verinderte Elganschaften durch
Oberexprassion, Suppression oder Inhiblarung homologer (= natirticher) Gene oder
Gengaquanzen oder Exprassion hatsrologer (= framder) Gene oder Gensequenzen
aufweleen.

Vorzugeswaelse kinnen die erfindungsgemalen Verbindungen (1) In transgensen
Kulturen eingeastzt werden, weiche gegen Harblzide aus der Gruppa der
SulfonylhamainiTe, imidazolinons, Glufosinate-ammanium oder Glyphosats-
Isopropylammonium oder analoger Wirkstoffe reslstent sind.

Bel der Amwandung der erfindungegemalan Wirkstoffe in transgensan Kulturan treten
neben den in anderen Kulturan 2u beobachtenden Wiskungen gegeniiber
Schadpflanzen oftmals Wirdungan auf, die fiir die Appiikation In der jewelligen
wransgenen Kultur spazifisch sind, belsplaiswelsa ein verindertes oder apeell
erweltertes Unkmutspaktrum, das bekampht werden kann, veranderis
Aufwandmengan, die fir die Applikation elngesetzt werden kinnan, vorzugswelse
gute Kombinlerbaskait mit den Herbiziden, gegeniibar denen die transgens Kultur
realstant ist, sowie Beelnflussung von Wuchs und Ertrag der tranagenen
Kulturpfianzen.

Gegenstand der Erfindung ist deshaib auch die Verwendung der erfindungegeméifien
Verbindungen (1) als Herbizide zur Beltmpfung von Schadpilanzen In trensgenen
Kulturpflanzan.
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Die erfindungsgemafien Verbindungen kinnen in Form von Sp'&nm.
smuiglerbaren Konzentratan, vereprihbaren L8sungen, Staubemitieln odar
Granulaten in den fblichen Zubaraliungan angewendet werden. Gegenstand der
Erfindung aind deshalb such herbizide und pflanzanwachstumaregullsrends Mitial, dls
Verbindungen der Formet (1) enthaltan.

Die Verbindungen der Formal (1) k3nnen auf verschiedene Art formullert werden, je
nachdem welche blologiachen und/oder chemisch-physikalischen Pammmeter
vargegeban aind. Als FormuBarungemagiichkelten kommen belspleiswaisa in Frage:
Spritzpulver (WP), wassariosliche Pulver (SP), waaseridsliche Konzentrate,
emuiglerbare Konzentrate (EC), Emulsionen (EW), wie Oln-Wasser- und Wasser-in-
O-Emuisionan, versprihbare Lsungan, Suspensionakonzantrate (SC), Disperslonen
auf Ol- oder Wasssrbasis, 3imischbere Ldsungen, Kapeslsuapansionsn (CS),
Staubemiitel (DP), Belzmittel, Granulats fr die Streu- und Bodenappiikation,
Granulate (GR) In Form von Mikro-, Sprilh-, Autzugs- und Adsorptionsgranulaten,
wasserdisparglerbare Granuiate (WG), wasseridsliche Granulate (SG),
ULV-Formullerungen, Mikrokapaein und Wachse.

Digse sinzainen Formullerungatypen sind im Prinzip bekannt und werden
baeisplelswsise baschriaben In: Winnacker-Kiichier, "Chemische Technologla®,

Band 7, C. Hauser Verieg Miinchen, 4. Aufl. 1988, Wade van Valkenburg, "Pesticide
Formuiations®, Marcel Dekker, N.Y., 1873; K. Martana, *Spray Drying" Handbook, 3rd
Ed. 1970, G. Goodwin Ltd. London.

Die notwendigen Formullsrungshilfermitiel wie Inertmateralien, Tenside, Lasungsmittel
und waltere Zusatzstoffe sind abenialis bekannt und werden belsplelswelse
beschrisben in: Watkine, "Handbook of Insecticide Dust Diuents and Camiors®, 2nd
Ed., Dariand Boaks, Caldwall N.J., H.v. Ofphen, “Tntroduction to Clay Collaid
Chemistry"; 2nd Ed., J. Whey & Sona, N.Y.; C. Marsden, “Solvents Guide®; 2nd Ed.,

Intersclance, N.Y. 1983; McCutcheon's "Detergents and Emuisifiera Annual®, MC Publ.

Corp., Ridgewood N.J.; Sisley and Wood, "Encyciopedia of Surface Activa Agants®,
Choem. Publ. Co. Inc., N.Y. 1664; Schonfeldt, “Grenzfidchenakiive
Athylenoxidaddukin®, Wiss. Veriegsgessll., Stuttgart 1676; Winnackesr-Kiichler,
“Chemische Tachnologle®, Band 7, C. Hauser Verieg Minchan, 4. Aufl. 1886,

9 )
Auf der Basis dieser Formullerungen lassen sich such Kombinationen mit anderen
pestizid wirksaman Stoffen, wis zB. Insekiiziden, Akariziden, Herbiziden, Funglziden,
sowle mit Sefanem, DOngamitisin und/oder Wachstumsseguiatoran herstallen, z.B. In
Form elner Fertigformutierung oder als Tankmbe.

Spritzpulver aind in Wasaser gleichmiiig disparglarbare Priparate, die neben dem
Wirkstoff auter einam Verdinnunge- oder ineristoff noch Tenakie lonlacher und/odar
nichtionlscher Ast (Netzmitiel, Disparglermittal), z.8. polycxyethylierte Alkyiphencia,
polyoxsthylleria Fettalkohole, polyoxsthylierta Fettamine,
Fettalkoholpolyglykolethersulfate, Alkansulionats, Alkyibanzoleulfonate,
ligninsulfonsaures Natrium, 2,2'-dinaphthyimethan-8,8'-diautionsaures Natrium,
dibutyinaphthalin-sulfonsauras Natrium oder auch oleoyimethyitaurinaaures Natrium
enthalten. Zur Harsteltung der Spritrputver warden dia herbiziden Wirkstoffe
baisplalewaise In Gblichan Apparaturen wis Hammermahlan, Geblasamihian und
LuftstrahimBhian felngemahien und glelchzeliig oder anschilsland mit dan
FormuBlerungshifemitiein varmischt. R

Emuiglerbare Konzantrate werden durch Aufidesn des Wirkatoffas In elnam
arganischen Ldeungemiitel 2B. Butanal, Cycichexanon, Dimethylformamid, Xylol oder
auch hshersiedenden Aromaten oder Kahianwasserstoffen oder Mischungen der
organischen Lasungemitte! unter Zusatz von einem oder mehreren Tensiden lonischer
und/odar nichtionischer Art (Emuigatoren) hergeateilt. Als Emuigaioran kBnnen
belsplelswelsa varwendet werden: Alkylaryieulfonseure Catdum-Salze wia
Ca~dodecylbenzolsulfonat oder nichilonische Emuigatoren wis
Fettsurapolyglykolestor, Alkylarylpolyglykolether, Feftalkoholpolyglykolsther,
Propylenoxid-Ethylenoxid-Kondansatloneprodukie, Alkyipolyether, Sorbitanestar wie
ZB. Sorbiianfetieduresstar oder Polycixathylensorhitenestsr wis 2.B.
Polyoxyethylensarbitanfettsdureaster.

StAubemitiel erhAlt man durch Vermahien das Wirkatoffes mit fain vertsiten festen
Stoffen, z.B. Talkum, natiirdichan Tonen, wie Kaolln, Bantonit und Pyrophylilt, odar
Distomeenarda.



Suspensionakonzentrate kinnen auf Wasser- oder Olbasala u‘ kdnnen
belsplelewsisa durch Nafl-Vermahiung mittais handelsnbilchar ParimOhian und
gegebanenfalis Zusatz von Tenakisn, wie ale 2.B. oban bel den anderan
Farmullerungstypen bareiis aufgsfillyt sind, hergaatallt werden.

Emulslonan, zB. OHn-Wasser-Emulsionen (EW), lessen sich balsplelswelse mittels
Rohram, Kolloidmbhlen und/oder statischen Mischem unter Verwendung von
willrigen organischan Lsungamitteln und gegebenanfalis Tenakden, wis ale

z.8. aben bel den anderen Formullarungstypen berelts aufgefGhrt sind, herstsllen.

Granulate k3nnsn entweder durch VerdGsen des Wirkstoffas auf adsorptionafiihiges,
granulleries inertmaterial hergestsilt werden oder durch Aufbringen von
Wirksioffkonzentraten mittels Kisbamittain, z.B. Polyvinylalkohal, polyacrylaaurem
Natrium oder auch Mineraidien, auf die Obarflache von Trigarsioffen wie Sand,
Kaolinite ader von granullertam Inertmaterial. Auch kannen geeignets Wirkstoffe In der
fir die Herstsllung von Diingemitisigranuleten fblichen Weise - gewlnechtenfalls in
Mischung mit Ddngemitiein - granullert warden.

Wassenilsparglerbare Granulate werden in der Regel nach den Oblichan Verfahren
wie Sprihtrockniing, Wirbalbeti-Granullerung, Teller-Granullanung, Mischung mit
Hochgeschwindigksitsmischern und Extrusion ohna festea Inertmaterial hergesteiit.
Zur Herstellung von Teller-, FlleRbeit-, Extruder- und Sprhgranulate slehe zB.
Verfahren in “Spray-Drying Handbotk® 3rd ed. 1878, G. Goodwin Lid., London; J.E.
Browning, "Agglomeration”, Chemical and Enginearing 1967, Seitan 147 ff; "Perry’s
Chemical Englneer's Handbook", 5th Ed., McGraw-HIll, New York 1873, 8. 8-57.

FOr weltere Einzetheitan zur Formullsrung von Pllanzenschutzmitisin sjehe z.5. G.C.
Klingman, "Wead Control as a Science”, Jahn Wiley and Sons, Inc., New York, 1881,
Seltan 81-86 und J.D. Freyer, 8.A. Evans, "Weed Contral Handbook", 6th Ed.,
Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1068, Salten 101-103.

Dlo agrochemischan Zubereltungsn enthalten In der Regel 0,1 bia 89 Osw.-%,
insbesondere 0,1 bis 85 Gew.-%, Wirkstoff der Formel (I).
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In Spmzw.bnrlat dia Wirketoffkonzentration 2.8. etwa 10 ble 0 Gew.-%, der
Rest zu 100 Go-w.-% beataht aus Dbilchen Formullerungsbestandteiien. Bel
emuiglarbaran Konzentraten kann die Wirkatoffkonzentration etwa 1 bls 80,
vorzugswelsa 5 bis B0 Gew.-% baimgen. Staubfdrmige Formudlarungan anthalien 1
bis 30 Gew.-% Wirksiofl, vorzugewesise melstens 5 bls 20 Gew.-% an Wirkstoff,
versprihbare Leungen enthalten etwa 0,05 bla 80, vorzugawelse 2 his 50 Gew.-%
Wirkatoff. Bel wassardisperglerbaren Granulatan hiingt der Wirkatofigehalt zum Tell
davon ab, ob dis wirksame Verbindung filseig oder fest vorilegt und weiche
Granullerhiifamittel, FOlistoffe usw. verwendat warden. Bel den in Wasser
disperglerbaren Granuiaten liegt der Gehalt an Wirkatoff balaplelswalsa zwischen 1
und 95 Gow.-%, vorzugswelse zwischan 10 und B0 Gew.-% .

Daneben enthalien dla genannten Wirkstofformullenungen gegebenenfalls die jewslla
Qblichen Haft-, Netz-, Dispergiar-, Emuigler-, Penetrations-, Konservianings-,
Froatschutz- und LBsungamitisl, Fil-, Trager- und Farbstoffe, Entschlumer,
Verdunstungshemmaer und den pH-Wert und dis Viskositat beeinflussande Mittal.

~
Dle Verbindungan der Formel () oder deren Saize knnen als solchs oder in Form
threr Zuberafiungan (Formufierungen) mit andersn pestizid wirksamen Stoffen, wle
Z. B. Insektiziden, Akariziden, Nematizkien, Herbiziden, Fungiziden, Safenem,
Dongamittein und/oder Wachstumaregulatoren kombiniert eingesatzt warden, z. B. als
Fertigformullerung oder ala Tankmischungen.

As Kombinationspartner fir Jie erfixiungsgemafien Wirksioffa In
Mischungaformulierungen oder Im Tenk-Mix sind belsplelewaise bekannts Wirkstoffe
alnsetzhar, wie sls In 2.B. aus Wead Research 28, 441-445 (1688), oder "Tha
Pesticide Manual®, 10th edttion, The Britiah Crop Protection Council and the Royal
Soc. of Chemistry, 1984 und dort aijerter Litaratur haschrisben sind. Als bekannia
Herbizide oder Pllanzenwachetumsregulatoren, die mit den Verbindungen der Farme!
(1) kombinlert werden kinnan, kommen belspielswelse folgende Wirkstoffs [n Frage;
die Verbindungen sind nachstahand entwedar mit dem “common name® (melst gemas
englischer Schrelbwelse) nach dar intemational Organizetion for Standardization (ISO)
oder mit dem chemischen Namen, ggf. zusammen mit elner fiblichen Codenummer
bezelchnet:

b
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aceiochior; acifiuarfen(-sodium); aclonlfen; AKH 7088, d.h. m'!-cmom-t-
(trifluoromethyl)-phencxy}-2-nitrophsnyl]-2-methaxysthylidene}-amino}-axy]-essigssiure
und -essigsfuremethylastar; alachior; aliexydim({-sodium}; ametryn; amidochior,
smidosulfuron; amitrol; AMS, d.h. Ammonumsulfamet; aniofos; asulam; atrazin;
wzafenidin, azimaulfurone (DPX-ABS47); aziprotryn; barban; BAS 516 H, d.h,
5-Fluor-2-phanyl-4H-3, 1-benzoxazin-4-on; beflubutamid, benezolin{-sthyl); banfluralin;
benfuresats; banaulfuron(-methyl); banaulide; bentazone; benzobicydon, benzofenap;
banzofiuor; benaoylprop(-ethyl); benzihlazuron; bialaphos; bifenox; bipyrbac(-
sodlum), bromacll; bromobutide; bromofencxdm; bromaxynil; bromuron; buminafos;
busaxinone; butachior; butafenacil, butamifos; butenachior; buthidazole; butratin;
butroxydim, butylate; cafenstrols (CH-B0O0); carbetamide; carfantrazone(-athyl) (ICI-
AD051); caloxydim, CDAA, d.h. 2-Chior-N,N-dl-2-propenylacetamid; CDEC, d.h.
Disthyidithiocarbaminsiure-2-chiorallylester; chiomethaxyfen; chioramban;
chlorazifop-butyl, chiormesuion (ICI-A0051); chiorbromuron; chiorbufam; chiorfenec;
chiorflurecol-methyl; chloridazon; chiorimuron{-ethyl); chiomitrofen; chioroloturon;
chioroxuron; chiorpropham; chiorsulfuron; chiorthal-dimethyl; chiorthiamid;
chiortoluron, cinmathylin; cinosulfuron; clethodim; clnidon(-methyl), clefecydim,
dodinafop und dessen Esterderivaie (zB. clodnafop-propargyl); clomazone;
clomeprop; clopraxydim; clopyralld; clopyraaulfuron(-methyl), cloransulam{-methyl),
cumyluron (JC 940); cyanazine; cycioate; cyclosulfarmuron (AC 104); cyciaxydim;
cychiron; cyhalofop und dessen Esterderivete (z.B. Butylester, DEH-112); cyperquat;
cyprazine; cyprazole; dalmuron; 2,4-D, 2,4-DB; 2,4-DB, dalapon; desmedipham;
deametryn; di-allats; dicamba; dichiobeni; dichlorprop; diciofop und dessen Ester wie
didlofop-mathyl; diclosulam, disthatyl(-ethyl); difencatron; difenzoquat; difufenican;
diflufenzopyr, dimefuran; dimepiperate, dimethachlor; dimethametryn; dimethenamid
(SAN-582H); dimethezone, dimexyfiam, dimethipin; dimetrasulfuron, diniramine;
dinoseb; dinotarb; diphenamid; dipropetryn; diquat; dithlopyr; diuron; DNOC;
egiinazine-athyl; EL 77, d.h. 5-Cyano-1-{1,1-dimathyletiy!)-N-methyl-1H-pyrazole-4—
carbaxamid; endothal; epoprodan, EPTC; esprocarb; etheiflurelin;
sthametsulfuron-methyl; ethidimuron; ethiozin; ethofumesale; ethoxysulfuron,
stobanzanid (HW 52); F5231, d.h. N-[2-Chior-4-fluor-5-{4-(3-fluorpropyl)-4,5-dihydro-5-
axp-1H-tstraaol-1-yf}-phenyl}-ethansulfonamid; sthoxyfen und deasen Ester (z.B.
Ethylester, HN-262); fenoprop; fancxen, fenoxaprop und fenaxaprop-P sowle deren
Estar, z.B. fanoxaprop-P-athyl und fenoxaprop-sthyl; fenoxydim; fentrazamide,
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fanuron; ﬂ‘p.(-maihyl oder -sopropyl ader -sopropyl-L); flazasulfuron; floazulate,
florasulam, llul-’zlbp und fluszifop-P und deren Ester, 2.B. fluszifop-butyl und fluszifop-
P-butyl; flucarbazone{-sodium), fluchloralin; flumetsulam;, flumeturon; fumiciorac(-
pentyl), flumicxazin (8-482). flumipropyn; fluometuron, fluorochioridons, flucrodifen;
fuoroglycofen(-ethyl); fupaxam (KNW-730); flupropacil (UBIC-4243); flupyrsulfuron(-
methyl oder -sodium), fiurenci(-butyl), fluridons; fiurachioridone; flurcxypyr{-meptyl):
flumprimidol, fluiamons; fluthiacet{-methyl), fthiamide, fomesafan; fosamine;
furylceyfen; glufosinate-ammonium); glyphoasta{-lsopropylammaonium); halosafen;
halosulfuron{-methyl) und deasen Ester (z.B. Methylester, NC-310); halaxyfop und
desaan Eater; haloxyfop-P (= R-haloxyfop) und dessen Ester; hexazinane;
Imazamathabanz{-methyl); imazapyr; imazaquin und Salza wie das Ammoniumsalz;
imazamathapyr, imezamax, imazapic, imarethamethapyr; imazethapyr; imazosuifuron;
Iindenofan, ioxynll; isocarbamid; lsopropalin; lsoproturon; isouron; Isoxaben;
Isoxachiortola, noxafiutole, lsoxapyrifop; karbutllate; lactofen; lanadli; finuron; MCPA;
MCPB; mecoprop; mefanacst; mefiuidid; mesotrione, metamitron; metazachior;
mathabenzthiazuron; metham; methaxole; methoxyphenone; methyldymron;
matabenzuron, methobenzuron; metobromuron; (alpha-Jmetolachior: metosulam
{XRD 511); metoxuron; metribuzin; metsulfuron-methyl; MH; molinate; monalide;
monocarbamide dihydrogensulfats; manolinuron; manuron; MT 128, d.h. 8-Chlor-N-(3-
chior-2-propanyl)-5-methyl-N-phenyl-3-pyridazinamin; MT 5850, d.h. N-[3-Chlor4-(1-
mathylethyl)-phenyl]-2-methyipentanamid; naproaniiide; napropamide; naptalam; NC
310, d.h. 4-(2,4-dIchlorbarzoyl)-1-msthyl-5-benzyloxypyrazal; neburon; nicosulfuron;
nipyraciophen; nitralin; nitrofan; nitrofluorfen; norflurazon; orbencarb; oryzelin;
axadlargyl (RP-020630); oxadiazon; oxasulfuron, oxezicdiomefons, axyfluorfan;
paraquat; pebulats; pelargonic acid, pendimethalin; pentoxazone, perfluldone;
phenisopham; phenmedipham; pidoram; picolinefen, piperophos; piributicarb;
pirifenop-butyl; pretliachior; primisufuron{-methyl); procarbezone-{sodium),
procyazine; prodlamine; profiurelin; proglinazine{-sthyl); prometon; prometryn;
propachior; propant; propaquizefop und dessan Ester; propazine; propham;
propisochior; propyzamide; prosulfalin; prosulfocarb; prosulfuron (CGA-152005);
prynachior; pymfiufen(-ethyl), pymzolinate; pyrazon; pyrazosulfuron(-siyl);
pyrazoxyfan; pyribenzoxim, pyributicarb, pyridatol, pyridate; pyrimidobac{-methyt),
pytithiobac(-aadium) (KIH-2031); pyroxofop und dessen Ester (z.8. Propargyiester);
quinclorac; quinmemc; quinociamine, quinofop und desaen Esterderivats, quizalofop
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und quizalofop-P und deren Esterderivats 2.B. mhMMM

und -athyi; renriduron; rimsulfuron (DPX-E 8836); 8 275, d.h, 2{4-Chior-2-uor-5-{2- -
propynyloxy)-phenyi]-4,5,6,7-tetrahydro-2H-inda2nl; secbumeton; aethoxydim; siduron;
simazine; simelryn; SN 108278, d.h. 2-[7-{2-Chlor-4-{irifluor-methy!)-phancny}-2-
naphthalenyl]-oxy]-propansiure und -methylester; sulcotrione, sulfentrazon (FMC-
§7285, F-8285); sutfazuron; sulfometuron(-methyl); sulfossats (ICH-AG224)
sulfosulfuron, TCA, tebutam (GCP-5544); tebuthluron; tepraloxydim, terbacl;
tarbucarb; terbuchior; terbumeton; tarbuthylezine; terbwtryn; TFH 450, d.h.
N,N-Digthyl-3-{{2-athyl-8-mathyiphenyl)-sutfonyl}-1 H-1.2 4-triazol-1-carboxamid;
thenyichlor (NSK-850); thiafluamide, thiazafluron; thiaznpyr (Mon-13200); thidlazimin
(8N-24085); thifensulfuron{-methyl); thiobencarb; iocarbezll: tralkmcydim; tri-allate;
triasulfuron; triazifiam, triazofenamide; tribenuron{-methyl); triciopyr; tridiphane;
trietazine; trifluralin; tiflusulfiron und Ester (z.B. Methyiaster, DPX-88037}; trimeturon;
tritosulfuran, taltodef; vemolats; WL 110547, d.h. 5-Phenaxy-1-{3-{triflucrmethyi)-
phenyl}-1H-latrazol; UBH-500; D-488; LS 82-658; KPP-300; NC-324; NC-330; KH-218;
DPX-N8188; 8C-0774; DOWCO-535; DK-8010; V-53482; PP-800; MBH-001; KIH-
8201; ET-751; KIH-8127 und KIH-2023. .

Von besonderem Interesse ist dia aslektive Bakimpfung von Schadpflanzen in
Kulturen von Nutz- und Zlerpllanzen. Obgleich dle erfindungsgemiiien Verbindungen
{1) barelts In vielan Kulturen sahr gute bls ausrelchends Selakilvitiit aufwalsen, kdnnen
prinziplall in einigan Kulturen und vor allem auch im Falle von Mischungen mit anderen
Herbiziden, die waniger selekilv sind, PhytoloxiritAtsn an den Kulturpflanzen auftreten.
Diaabeziglich sind Kombinationen erfindungsgemafiar Verbindungen (1) von
basonderem Intaresse, weicha die Varbindungen (1) bxw. deren Kombinationen mit
snderen Herblziden oder Pesilziden und Sefenem anthalten. Die Safensr, waiche In
elnsm entidotisch wirksamen Gehalt singesetzt warden, reduzieren die phylotoxischen
Nebenwirkungen der eingesstzian Herbizide/Pestizide, 2. B. In wirachaiiich
bedeutenden Kulturen wie Getrelde (Welzan, Garate, Roggen, Mais, Rels, Hirse),
2uckarrlibe, Zuckerrohr, Rape, Baumwalle und Soja, vorzugswelse Getrekda.
Foigende Gruppen von Verbindungen kommen belaplelswsiss ala Safenar fir dia
Verbindungen (1) und deren Kombinationsn mit welteren Pestiziden In Frage:
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v«m&i_m vom Typ der Dichiorphanyipyrazalin-3-carbonaliure,
vorzugswelse Verbindungen wie
1-{2.4-Dichiorphenyl)-5-{sthoxrycarbanyl)-5-msthyl-2-pyrazolin-3-
carbonsiureathylaster (§1-1) (Mefanpyr-diathyt”, PM, 8. 781-782), und
verwandta Verbindungen, wie ele In der WO 91/07874 beschrieben sind,
Desivats der Dichlorphenylpyrazolcarbonaiiure, vorzugewaisa Verbindungen
wie 1-{2,4-Dichlorphenyl}-5-methyl-pyrazal-3-carbonsureethylestar (51-2),
1-{2,4-Dichiorphenyl)-5-sopropyl-pyrazol-3-carbonsaureathylester (§1-3),
1-(2.4-Dichiorphenyl}-6-{1, 1-dimethyt-ethyl)pyrazoi-3-carbonsaureethyi-ester
(51-4), 1-(24-Dichiorphanyl}-5-phenyl-pyrazol-3-carbonsAureathylester (S1-5)
und verwandta Varbindungen, wie sle In EP-A-333 131 und EP-A-280 808
beschrieben sind. '
Verbindungen vom Typ der Triazolcarbonaliuren, vorzugswsise Verbindungsn
wie Fenchlorazol(-ethylestar), d.h.
1-2,4-Dichlorphenyl)-5-trichiormethyl{1H)-1,2 4-trlazo-3-
carbonsfiuresthylester (81-8), und varwandte Verbindungen EP-A-174 562 und
EP-A-346 620);
Verbindungen vom Typ der 5-Benzyl- oder 5-Phenyl-2-isoxazolin-3-
carbonaéitire, oder der 5,5-Diphenyl-2-saxaznlin-3-carbonséure varzugswelse
Verbindungen wia 5-(2.4-Dichiorbanzyl)-2-lsoxazolin-3-carbonsfiuresthylester
{81-7) oder 5-Phenyl-2-soxazniin-3-carbonadiuresthylester ($1-8) und
verwandte Verbindungen, wis sie in WO 81/08202 beschiaban sind, baw. der
5,5-Diphanyl-2-soxazolin-carbonsluresthylester (S1-9) ("Isoxadfen-ethyt”)
oder -n-propylester (51-10) oder der 5«{4-Fiuorphenyi)-5-phenyl-2-soxazolin-3-
carboneéurasthylester (31-11), wia sle In der deutschen Patentanmeldung
(WO-A-05/07807) beschrieben aind. .
Verbindungen vom Typ dar 8-Chinofinoxyeasigsiure (S2), vorzugewelse
(5-Chior-8-chinclinoxy)-esaigaiiure-{1-methyi-hex-1-yi}-ester (Common name
“Cloquintocet-maxyl® (62-1) (slahe PM, S. 263-264)
(5-Chior-8-chinolinoxy)-essigaure-(1,3-dimsthyl-but-1-yly-ester {82-2),
{8-Chlor-8-chinolinoxy)-essigaiure-4-allyl-oxy-butylester (S2-3),
(5-Chlor-8-chinolinoxy)-ssalgsiiure-1-allyloxy-prop-2-ylestar (S2-4),
(6-Chior-8-chinolinoxy)-essigsuresthylestar (52-5),
{5-Chior-8-chinclinoxy)-essigeBuramathylester (32-8),
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(5-Chior-8-chinolinoxy)-essigeiuraaliylester (52-7), d
{6-Chlor-8-chinalinoxy})-essigelure-2-(2-propyliden-iminoxy)-1-

ethylester ($2-8), ‘
(6-Chor-8-chinolinoxy}-esalgsaure-2-oxo-prop-1-ylester (S2-8)

und verwandte Verbindungan, wie sle In EP-A-88 750, EP-A-04 348 und
EP-A-181 736 oder EP-A-0 482 368 beschrieben aind.

Verbindungan vom Typ der (6-Chior-8-chinolinoxy)-malonsiure, vorzugswelse
Verbindungen wis (5-Chlor-8-chinolinaxy)-malonsfiure-diathylester,
(5-Chlar-8-chinatinoxy)-maionsuradialylester,
(8-Chior-8-chinotinoxy)-malansiiure-methyl-sthylestar und verwandte
Verbindungen, wie sle in EP-A-0 562 188 beschrieben eind.

Wirkstoffe vom Typ der Phenoxyessig- bxw. -proplonsuredarivate bzw. der
sromatischan Carbonsauren, wie z.B. 2,4-Dichiorphenoxyessigsiure(ester)
(2,4-D), 4-Chior-2-methyl-phanoxy-propionaster (Mscoprop), MCPA oder
3,8-Dichior-2-mathoxy-benzoeséure(ester) (Dicamba).

Wirkstoffe vom Typ der Pyrimidine, die ale bodenwiisame Safener In Rala
angewandet werden, wie x. B.

“Fenclorim® (PM, S. 512-5611) (= 4,6-Dichlor-2-phenylpyrimidin), das als Safener
fur Pretiachior In gesBiem Rela bekannt Iet,

Wirksiofie vom Typ der Pyrimidine, die ais bodenwirkeame Safener in Rels
angewendet werden, wie z. B,

*Fanciorim® (PM, S. 512-511) (= 4,8-Dichlor-2-phenyipyrimidin), das ale Safener
gegan Schiden von Pretilachior In gesitam Rels bekannt lef,

Wirkstoffs vom Typ der Dichioracstamide, die hiufig als Vorauflsufsafenar
(bodenwirksame Sefener) angewendet warden, wie z. B. -
*Dichlormid® (PM, S. 383-364) (= N,N-Diallyl-2,2-dichloracetamid),

"R-20148" (= 3-Dichloracetyl-2,2,6-rimethyl-1,3-oxazolidin von der Firma
Stauffar),

“Banaxacor” (PM, 8. 102-103) (= 4-Dichioracetyl-3.4-dihydro-3-methyl-2H-1.4-
benzoxazin).

*PPG-1202" (= N-Ally-N-{{1,3-dlloxnlan-2-yi)}-mathyi]-dichloracetamid von der
Firma PPG Industries),

"DK-24" (= N-Allyl-N-[(allylaminocarbonyl}-mathylj-dichioracatamid von der
Flrma Sagro-Cham),
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o)

'AD-@W "M N 4860" (= 3-Dichloracstyl-1-oxa-3-aza-spiro[4,5klecan von
der Firma Nitrokemia baw. Monsanto),

"Diclonon” oder "BAS145138" oder "LAB145138" (= (= 3-Dichiomcatyt-2,6,5-
trimethy}-1,3-dlazabicycio[4.3.OJnonan von der Firma BASF) und

“Furliezof” oder "MON 13800" (elehe PM, 637-838) (= (RS)-3-Dichloracetyl-5-(2-
furyl)-2,2-dimathyloxazolidin)

Wirkstofle vom Typ der Dichioracstondarivate, wie z. B.

"MG 161" (CAS-Rag. Nr. 98420-72-3) (= 2-Dichlormathyl-2-mathyl-1,3-dlaxolan
von dar Firma Nitrakamia), das als Sefanar fir Male bekannt lat,

Wirkstoffa vom Typ der Oxylmino-Verbindungan, die als Saathalzmitiel bakannt
sind, wie 2. B.

"Oxabetrini™ (PM, S. 802-803) (= (Z)-1,3-Dioxolan-2-
yimathoxyimino(phenyl)acetonitril), das als Saatbelz-Safener fir Hirsa gegen
Schiiden van Metolachlor bekannt lat,

“Fluxofanim® (PM, 8. 613-814) (= 1-(4-Chiorphanyl)-2,2,2-4rifluor-1-sthanon-O-
(1,3-dicolan-2-yimathyl)-oxim, das als Sastbeiz-Sefener fir Hirme gegen
Schiden von Metolachior bekannt Ist, und

*Cyomatrinl® oder "-CGA-43088" (PM, S. 1304) (= (Z)- .
Cyanomethoxyimino(phanyl}acstonliril). das als Saatbelz-Safenaer fur Hirse
gegen Schiiden von Metolachior bekannt lst,

Wirkstoffe vom Typ dar Thiazolcarbonséureaster, die ala Saatbelxmittel bekannt
sind, wie 2. B,

"Flurazol® (PM, S. 500-501) (= 2-Chlor-4-irifluormethyl-1,3-thiazol-5-
carbonsBurebenzylaster), das als Sastbalz-Safener fir Hiree gegen Schiden
von Alachlor und Metolachior bekannt lst,

Wirkstoffe vom Typ der Naphthalindicarbonsurederivate, die als Saatbetzmitiel
bakannt sind, wie z B.

“Naphthalic anhydrid™ (PM, 8. 1342) (= 1,8-Naphthalindicarbonefiureanhydnid),
das ala Saatbetz-Safener fur Mals gegan Schaden von Thiocarbamatherblziden
bekannt fat,

Wirkstoffe vom Typ Chromanessigsfuredarivats, wie z. B.

"CL 304415" (CAS-Reg. Nr. 31541-57-8) (= 2-{4-Carboxy-chroman-4-yl)-
esaigadure von dar Firma Amaerican Cyanamid), des aie Safener fiir Mais gegen
Schiiden von imidazolinonen bekannt let,
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q)

7 .

Wirkstoffe, die neben elner herblziden Wirkung gegan s’dpllmnn auch
Sefenerwirkung an Kutturpfianzen wie Rels aufwalsen, wie z. B.
"Dimaplperate” oder "MY-83" (PM, S. 404-405) (= Piparidin-1-thiocarbonsaure-
S-1-mathyl-1-phenyisthylaster), das sis Safensr fOr Rels gegen Schiden des
Herblzids Molinate bekannt lat,

*Daimuron® oder "SK 23" (PM, S. 330) (= 1-{1-Methyl-1-phenylathyl)-3-p-toiyl-
hemaetoff), des als Safener fir Rels gegen Schiden des Herbixide
Imazosulfuron bekannt lat,

“Cumyluron® = *JC-840" (= 3-(2-Chiorphsnyimathyi)-1-{1-methyi-1-phenyl-
athyl)}-hamsioff, sishe JP-A-60087254), das als Safener fir Rels gegen
Schaden elniger Harbizide bekannt Ist,

"Methoxyphenan® odar "NK 045" (= 3,3"-Dimathyl-4-methoxy-banzophenon),
das els Safaner fir Rels gagen Schidan einigsr Herblzida hakannt ist,

"C38" (= 1-Brom-4-{chiormethylsutfonyl)}-benzol) (CAS-Rag. Nr. 54001-08-4
von Kumial), das als Safener gegan Schadan einiger Herblzide In Rels bekannt
ist,

N-Acytsulfonamide der Formal (83) und hre Salze,

' v "

”YLQZ"J‘L@/ )

wie ale In WO-A-87/45016 baachrieben sind,

Acylsulfamoylbenzoaséureamide der aligemsinen Formel (84), gegebenenfells
auch In Salxform,
[]

L ‘:?:’—T-ILE}—-FL 4

), R

R~
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wie al'dur Intemationalan Anmekiung Nr. PCT/EPS8/06087 heachrieben
sind, und
®)  Verbindungen dar Formel (85),

ST -

wie sle In der WO-A 68/13 381 beechrieben sind,

elnachliefMlich der Siereolsomeren und den In der Landwirtachaft gebruchlichen
Salzen.

Van basonderem Intsresss alnd unter den genannten Safenem sind (81-1) und (51-0)
und (S2-1), insbesondere (S1-1) und (81-8).

Einige der Safener sind berelia ala Herbizkie bekannt und entfaltan somit naben der
Herblzidwirkung bel Schadpflanzen zuglelch such Schutzwirkung bel dan
Kutturpflarceen.

Die Gewichtsverhiiitnisse von Herbizid(mischung) zu Safener hiingt Im Aligameinan
von der Aufwandmenge an Harbizld und der Wirksamkalt des jewelligen Safeners ab
und kann Innerhath weiter Granzen varilaran, beleplsiswelsa im Baralch von 200:1 bls
1:200, vorzugsweise 100:1 bis 1:100, insbesondere 20:1 bis 1:20. Dis Safener kdnnen
analog dan Varbindungen (1) oder deren Mischungen mit weltaren
Herbiziden/Pestiziden formullart werden und als Fertigformullerung oder
Tankmischung mit den Herbiziden bsrligesteilt und angewendet werden.

Zur Anwendung werden die in handelsOblicher Form vorllegenden Herblxd- oder
Harbizid-Safener-Formullerungan gagebenenfalis In (blicher Welse verdOnnt 2.B. bal
Spritzpulvern, emuiglerbaren Konzentraten, Dispensionen und wasserdisperglerbaren
Granulaten mitials Wasser. Staubfrmige Zubereltungen, Boden- brw. Straugranulate
sowla varepriihbare L8sungen warden vor der Anwendung Oblicherwelss nicht mehr
mit welteren Inarten Stoffen verdinnt.
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Mit den auBeren Badingungen wie Temperatur, Feuchtigksit, n‘n des verwendelan

Herblzids, u.a. varflert die erforderliche Aufwandmenge dar Verbindungen der Formel -~

(1). Sle kann Innerhalb welier Grenzen schwanken, 2.B. zwischen 0,001 und 10,0
kg/ha cder mahr Aktivsubstanz, verzugswelse llagt als jedoch zwischen 0,005 und 5
kg/ha, insbesondere zwischen 0,01 und 1 kglha Aktiveubstanz.

In den folgenden Balsplelen bezishan sich Mengenangaben iludn Prazentangaben)
auf das Gewicht, sofern nichts andorss spaziell angegeben lat.

A. Chemiache Belsplsle
(A1) 2-Amino-4-{1-{4-fluor-3-methaxyphenyl}-athyl}-amino-8-lsopropyl-1,3 5-triazin

0,35 g (2,1 mmol) 1-(4-Fluor-3-methoxyphenyljethylamin, 0,34 g (2,0 mmel) 2-Amino-
4-chlor-8-isopropyl-1,3,5-trtazin und 0,28 g (2,1 mmal) Kallumcarbanet wurden In 20
mi Acstonitrll vorgelagt und 8 h auf 79 “C erhitzt. Das Reakilonagemiach wurde am
Rotationaverdampfer vom L8sungsmiital befrelt, der Ricketand wurde In Wassar
aufgenommen und mi Essigeurssthylestar exirahiert. Die vareinigten organiachen
Phasen wurden getrocknet, flitrert, und das L3sungamittel wurde am
Rotationsverdampfer abdestilliert. Der Riicketand wurde chromatographisch gareinigt,
wobel 0,45 g (1,47 mmol, 73,7 % Ausbeute) des gewlnachian Produkis als Feataioff
mit elnem Schmelzpunkt von 110 — 113 °C erhalten wurden.

(A2) 2-{1-{4-Chiar-3-methylphenyl}-sthyl}-amino-4-methyl-8-trichlormathyt-1,3,5-
triazin

0,45 g (2,7 mmol) 144-Chlor-3-mathyiphenyt)-sthylamin und 0,87 g (2,7 mmol) 2-
Mathyl-4,8-bls{trichiormethyl)-1,3,5-rfazin wurden In 20 mi Acetonliyll vorgelegt und 5
h auf 70 - 75 “C erhitzt. Das Reaktionegemisch wurde am Ratationsverdampfer vom
Lbsungamitiel befrelt, der ROckatand wurde in Essigalurecthylaster und Wasser
aufgenommen und die willrige Phase schilefifich zwalmal mit Essigsiureethylastar
extrahlart. Dis verainigten organischen Phasen wwidsn getrocknet, filidert, und das
Losungsmittel wurde am Rotationsverdempfar abdestifiert. Der Riickstand wurde
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chmm.lnqram gerelnigt, wobel 0,62 g (1.63 mmol, 80,4 % Ausbaute) des
gewinschten Produkis als Ol erhajien wurden.

{A3) Synthese von 1-(3-Brom~4-fiuorphenyl)-aiiylamin

8,5 g (43,8 mmal) 3-Brom-4-fluoracetophenon, 14,35 g (0,23 mol) Ammoniumformiat
und 2,3 g (43,0 mmol) 86proz. AmelsensBure wurdan 5 h lang euf 160 *C untar
Wasar-Abschaidung erhitzt, wobel nach 3 h 0,75 g (14,0 mmal) 88proz. Amelsansiurs
zugegsban wurden. Das Reekiionsgermisch wurde in Wasser und Diethylether
aufgenommen, die wilGrige Phase wurde zwelmal mit Diathylether extrehlert, und die
verelnigtan organischen Phasen wurden em Rotationaverdampfor vom Lasungsmittel
befrelt. Der Ridckatand waurde mit 10 mi konzentrierter SalzaBure versatzt und 2 h untar
RickfluB erhitxt. Der Inhalt wurde mit Wassar sugenommen und die wiBrige Phase
wurde zweimal mit Essigsiiuresthylaster extrahlart. Die wilirige Phase wurde unter
ElskOhiung mit 5 M Kallauge alksllslert und emeut zweimal mit Essigaureethylester
axtrahlert. Die belden zuletzt abgetrennten organischen Phesen wurden verelnigt,
Ober Megnesiumaulfat getrocknet, und das Flitrat wurde am Rotationsverdampfer vom
Losungemitiel befrelt. Es wurden 7,25 g (78 % Ausbaute) des gewDnschien Produkis
ale Ol erhalten.

(Ad) Synthese von 2-Amino-4-Cyclobulyl-8-trichiormethyi-1,3,5-triazin

Elne LOsung von 7,90 g (67 mmol) CyclobuiancarbonsBurachionid in 25 ml
Diathylother wurde bel 0 “C zu élner Lsung von 11,3 g (58 mmol)
Trichlormathylimidoylguanid In 25 ml Diethylether tropfenwalse nugageban. Nach 30
Minuten wurden bel 0 *C 8,28 g (78 mmal) Triathylamin zugetropft. AnachleBand
wurde das Reaktionsgemiech 10 Minuten unter RockfluB erhitzt. Zur Aufarbaltung
wurde der inhatt in Wasser aufgenommen, die wilRrige Phase mit
Essigefuresthylastar extrahlait, die vereinigten organischen Phasen getrocknet und
das Fiitrat am Rotationsverdampfar vom Losungemittel bafreit. Nach elner
Umkristaliisation wurden 8 g (38,4 % Ausbeuta) des gewlinachtan Produkis erhalten.
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{A5) Synthese von Mw.ulmwmmd 13,5-triezin

2,8 g (10 mmol) 2-Amino-4-cyclobistyl-8-richlormethy-1,3,6-riazin und 1,71 g (10
mmal) 3,5-Dichiorbenzylamin wurdan in 5 mi N.N-Dimethylformamid 2 h au! 130 °C
erhitzt. Nach der chromatographischen Fraktionlerung des Reakiionsgemisches
wurden 3,1 g (88,8 % Ausbeuts) des gewlnschten Produkis erhalten.

Die In der nachfoigenden Tabellan 1 bis 10 baschiisbanen Varbindungan erhalt man
gemiB oder analag den vorsiehendan Belspieien A1 bis AS oder dan waltar oben
aligamsin beschriebanen Methoden. In den Tabellen verwendete Abldirzingen
bedeuten:

Me = CHy = Methyl

(auch In zusammangesatrien Reste wis Methyithlo (SMe oder -SMa oder MaS-),
Methylsulfonyl (S0sMe), Dimethylamino (NMes) uaw.

Ac = COCHy =  Acatyl

Bd = CHiCHs =  Benxyl

()Bu = (n-)CHe =  nBuhyl

tBu = teridrButyl

E = CHg = Ethyt

(MPr = ()CHy = n-Propyl

Hr =  lsopropyl

oPr = Cycopropyl

{n-Pen=  n-Pertyl

Ph = Phenyl

Phys. Datan = Physikallsche Daten; wenn aine Zahi angegaben ist,

badautst diese dan Schmelzpunkt In *C; "Harz" oder “Or" bezieht
sich suf dle Konslstenz der erhaltenan, nicht kiistallinen
Verbindung.

Tabelle 1

;' .ut.lndungan der Farmel (1)

H PR
>y R
lN/J\ Rr® )]
HN lll
H R. R.’

N R R R R Y R Phys.
Daien

1 |cHy [cHy H F H H

2 |cHa |[CFs H F H H

3 CHy |OH H F H H

4 CHy |OCH, H F H H 43

[} CHy |HPr H Bl H H

[ ] CHy |F H F H H ol

T |ch (T H F H H

[ ] CH; |Br H F H H

[} CH, |t H t+Bu H H

10 |CHa |CHy H OBz H H

i CHa |CF, H OPh H H

2 CHa [OH H NO, H H Harz

-] CHy |OCH, H NHy H H Harz

U |cHs |CHOMe [H Coly H H

% CH, |F H NHCOMs |H H Herz

w (CH (O H NHCHO |H H Harz

7 |CH [|Br H N{(80;Me); |H H Harz

® CHy I H NHSOMe |H H Hwz

L] CHy |CHy H 8CHy H H

o |CHy |CFs H 80CH, H H

2 |cH; |OH H SONH, [H H

A
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Tabelle 4: Verbindungen der Formael (4)
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Tabalie 8: Verbindungen der Formal (8)
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2

Die nachfoigende Tabelle 0 bezieht sich auf die allgemeine Formel ()
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Ein Staubemlitel wird erhalten, Indem man 10 Gew.-Tefle elner Verbindung dar
Formal {1) und 80 Gew.-Talle Talkum ais Inertstoff mischt und in einer
Schlagmihie zerkiainert,

Ein in Wasser lsichi disparglerbares, benstzbares Pulver wird erhalten, indem
man 25 Gewichisielle elner Varbindung der Formel (1), 64 Gewichistelle
kaolinhaltigen Quarz als Inertstofl, 10 Gewichistelia ligninsulfonsaures Kalium
und 1 Gew.-Tell aleoyimathytiaurinsaures Natrium ale Neiz- und
Disperglermittel mischt und In einer Stiftmahle mahit.

Ein in Waeser lalcht disperglaerbares Dispersionskonzantrat wird erhalten, indem
man 20 Gewichistalle einer Verbindung der Formel (1) mit 8 Gew.-Tellan
Alkyiphanolipalyglykolether (@Triton X 207), 3 Gew.-Tellen
lsotridecanolpolyglykolether (8 EO) und 71 Gew.-Tellen paraffinischem
Mineralol (Sledebereich z.B. ca. 256 bls Gber 2770C) mischt und in elner
Reibkugeimihie auf aine Fainhait von unter 5 Mikron varmahtt,

Ein emuiglarbaras Konrsntrat wird erhaiten aus 15 Gew.-Tellen slner
Verbindung der Formal (1), 75 Gew.-Tellen Cycohaxanon als Ldsungamitiel und
10 Gew.-Telien cxathyileriss Nonyiphanol ais Emuigator.

Eln In Wasser disparglarbanes Granulat wird erhalien indem man
75 Gewichistele  elner Verbindung der Formel (1),

10 - figninaulfonsaures Caldum,
5 . Natrumlaurylsulfat,

3 . Polyvinylalkohol und

7 . Kaolin

mischt, auf elner StifimOhie mahk und das Pulver in einem Wirbelbett durch
AufeprGhen von Wasser als Granullarfidesigksit granullest.f} Ein in Wasser
disparglerbarea Granulat wird auch erhallen, indem man
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25 Gawichiatalle einar Verbindung der Formel (1), .\
5 2,2dinaphthyimethan-8,6'disulfonseure Natrium
2 - olecyimsthyitaurinsaures Natrium,
1 Gewichtsisll Polyvinylaikohol,
17 Gewichistele  Calclumcarbonat und
50 - Wasser

auf etner Kollokdmilhle homogsnisiert und verzerideinart, anschileend auf elner
Perimithie mahit und die so erhaltene Suspenalon n einem Sprahturm mittais
alner Einstofidldse xeratubt und trocknet.

C. Biologische Belsplele
1. Unicautwirkung [m Vorauflauf

Samen baw. Rhizomstiicke von mono- und dikotylen Unkrautpflanzen werdan In
Plastiktdpfen In sandiger Lahmerde ausgelegt und mit Erde abgedacid. Die in Form
von benetzbaren Pulvem oder Emulsionskonzentraten formullerten
erfindungsgemaften Verbindungen werden dann ala witrige Suspansion baw.
Emulslon mit elner Wasseraufwandmengs von umgerachnet 800 bis 800 Uha In
unterachiediichen Doslerungen auf die Cberfiiche der Abdeckerde appitdert

Nach der Behandiung werden die T8pfe im Gewiichshaus aufgestalit und unter guten
Wachslumsbedingungen fiir dia Unkriuter gehaltan. Dis aptische Bonltur der
Pflanzen- bzw. Auflaufschiiden erfoigt nech dem Aufleufen der Versuchspfianzen nach
alner Varsuchazelt von 3 bis 4 Wochen Im Verglaich zu unbehande!ten Kontrollen. Wie
dia Testergebnisse zeigen, welsen die erfindungsgemaen Verhindungen elne guts
harbizide Vorauflaufwirkeamkel gegen ain breltes Spekirum von Ungrisam und
Unkruter auf. Balsplelewelse zeigen die Belsplele Nr. 4, 8 12, 13, 15, 16, 17, 18,

46, 48, 49, 51, 67, 88, 689, 71, 72, 73, 74, 75, 78, 77, 08, 101, 105, 109, 110, 111, 112,
113, 116, 120, 168, 172, 173, 175, 176, 177, 178, 188, 208, 208, 208, 211, 227, 228,
231-237, 288-272, 278, 321, 325, 331, 332, 334-337, 358, 365, 387, 388, 370, 386,
388, 300-308, 420, 428, 438-440, 477, 479, 481-485, 488, 480, 401-494, 516, 522,
524, 526, 527, 543-548, 547-653, 671. 574, 675, 695, 633, 635, 670, 807, 680, 682,
868, 700, 702-708, 728, 720, 748, 788, 780, 782, 788, 789, 801-804, 825, 832, 834,
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835, 837, B&!Sl 855, 857-863, 881, 884, 887, 895, 898, 844, 855, 056, 856-981,
982, 1014-1020, 10581063, 1110, 1111, 1113-1116, 1137, 1168-1175, 1214-1218;
1254, 1255, 1257, 1258, 1262, 1204, 1267, 1289-1274, 1276-1288, 1283, 1285-1208,
1302-1310, 1314, 1318-1322, 1328, 1331-1334, 1343-1348, 1350-1359, 1371-13713
(8. Tabelien 1 bia 10) im Test sehr guts herbizide Wirkung gegen Schadpfiarzen eua
der Gruppe Alopecurus spp., Apena spp., Poa spp., Echinochioa spp., Selaria app.,
Digltaria spp., Chenopodium spp., Matricaria app., Veronica spp., Viola spp., Stellarla
8pp., Amamanthus app. oder Solanum spp. lm Voreuftaufverfahren bel elner
Aufwandmange von 0,6 kg ader weniger Aktivaubstanz pro Haktar.

2. Unkmautwiriung Im Nachauflauf

Saman bew. Rhizomstiicke von mono- und dikotylen Unkrlutern werden In
Plaatiidpfen in sandigem Lehmbodan ausgslegt. mit Erde abgedackt und Im
Gewlchshaus unter guten Wachstumsbedingungen angazogen. Drel Wochan nach
der Aussaat werden dle Varsuchapfianzen im Drelblattstadium behandeit. Die als
Spiiizpulver baw. als Emulsionskonzantrate formullerten erfindungsgematen
Verbindungen werden In verachiedenen Doslerungen mit elner Wassemufwandmenge
von umgerechnet 600 bls 800 Uha auf die grinen Pflanzentalla gespriht. Nach ca. 3
bis 4 Wochan Standzelt der Versuchspflanzen im Gewichshaus unter optimalen
Wachstumsbedingungen wird die Wirkung der Priiparate optisch Im Vergleich 2u
unbehandeitan Kontrollen bonltiert. Die erfindungsgemBbfian Mittel welsen auch im
Nachaufiauf eine gute hesblzide Wirkaamkelt gegen ein breltes Spektrum wirtachafiich
wichtiger Ungraser und Unkriiuter auf. Belaplalswelse zsigen dle Balspiele Nr. 4, 8
12, 13, 15, 16, 17, 18, 46, 48, 49, 51, 87, 88, 80, 71, 72, 73, 74, 75, 78, 77, 88, 101,
1085, 109, 110, 111, 112, 113, 119, 120, 168, 172, 173, 175, 176, 177, 178, 1886, 208,
208, 209, 211, 227, 228, 231-237, 269-272, 279, 321, 325, 331, 332, 334-337, 358,
365, 367, 308, 370, 386, 388, 300-306, 420, 428, 438-440, 477, 476, 481-485, 488,
480, 401-484, 515, 522, 624, 526, 627, 543-545, 547-553, 571, 6574, 575, 565, 833,
835, 870, 637, 680, 882, 609, 700, 702-708, 728, 720, 748, 788, 760, 702, 788, 703,
801-804, 825, 832, 834, 835, 837, 863, 854, 355, 857-863, 881, 884, 887, 885, 868,
844, 955, 856, 958-961, 682, 1014-1020, 1050-1083, 1110, 1111, 1113-1118, 1137,
1188-1175, 1214-1218, 1254, 1255, 1257,' 1258, 1262, 1264, 1287, 12688-1274, 1279-
1288, 1283, 1286-1208, 1302-1310, 1314, 1318-1322, 1328, 1331-133, 1343-1348,

s
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1350-1358, 1371-1373 (s. Tabellen 1 bis 10) im Test sehr gute 'hl!ﬂl Wirkung

gegen Schadpflanzen aus der Gruppa Chancpodium spp., Papaver spp., Polygonum ’

app., Veronica spp. oder Viola spp. Im Nachauflauiverfahren be! elner Aufwandmenge
von 0,6 kg und weniger Akiiveubstara pro Hekiar,

3. Wikung auf Schadpfianzen in Rals.

Vemflanxier und gasiter Rels sawle typleche Ralsunkruter und -ungriiser werden [m
Gewlchshaus bis zum Drelblattatadium (Echinochioa crus- galll 1,5-Blatt) unter
Paddyrels-Bedingungen (Anstauhdhe des Wassars: 2 - 3 cm) In gaachiossenen
Plastiktdpfan angezogen. Danach arfolgt dia Bahandiung mit den erfindungagemaBsn
Verbindungen. Hierzu werden die formufierten Wirkstoffe In Waeser suspandlert,
geldet bzw. emuiglert und mittala GleRappilkation In das Anstauwasser der
Taat-pflanzen in unterachledlichen Doslerungen ausgebracht.

Nach der so durchgefilluten Behandiung warden die Versuchepifianzen Im
Qewfichshaus unter optimalen Wechstumabedingungen aufgesiellt und wihrend der
gesamten Versuchszelt so gehalten.

Etwa drel Wochen nach der Applikation erfoigt die Auswertung mittals optiacher
Banltur der Pllanzanschaden Im Vergleich zu unbehandeiten Kontrollen. Dia
arfindungsgemABan Verbindungen welsen zeigan aehr guts herblzide Wirkung gegen
Schadpfianzen auf. Belsplelswelse zeigen die Verbindungen der Belaplale Nr. 4, 8 12,
13, 15, 16, 17, 18, 46, 48, 49, 51, 67, 68, 60, 71,72, 73, 74, 75, 78, 77, 88, 101, 105,
108, 110, 111, 112, 113, 119, 120, 168, 172, 173, 175, 176, 177, 178, 109, 208, 208,
200, 211, 227, 229, 231-237, 288-272, 270, 321, 325, 331, 332, 334-337, 358, 385,
387, 388, 370, 386, 388, 300-308, 420, 426, 438-440, 477, 470, 481-485, 488, 489,
491-404, 515, 622, 524, 525, 527, 543-545, 547-553, 571, 574, 576, 506, 633, 635,
870, 697, 880, 682, 899, 700, 702-708, 728, 729, 748, 788, 780, 762, 788, 780, BO1-
804, 825, 832, 834, 835, 837, 853, 854, 855, 857-883, 881, 884, 887, 805, 898, 844,
055, 056, 958-081, 082, 1014-1020, 1050-1083, 1110, 1111, 1113-11186, 1137, 1169-
1175, 1214-1218, 1254, 1255, 1257, 1258, 1262, 1284, 1287, 1288-1274, 1279-12886,
1203, 1205-1208, 1302-1310, 1314, 1318-1322, 1326, 1331-1334, 13431348, 1350-
1358, 1371-1373 (a. Taballen 1 bla 10) im Teat sehr gute herbizide Wirkung gegen

]
smadpllmmm typlach fir Relskuliuren sind, wia zB. Cyperus spp., Echinochloa
spp., Digitaria spp., Sagitaria epp. und Scirpus spp.

4, Kulturpfianzenvertriiglichkel

in weitaren Versuchen Im Gewéchshaus werden Samen elner grd3eren Anzahl von
Kulturpflanzen und Unkriutem in sandigem Lehmboden ausgalegt und mit Erde
abgadackt. Eln Tell der TOpfe wird sofort wie untar Abachniit 1 beschrieban behandeit,
die Obrigen Im Gewachehaus aufgestallt, bis die Pfianzen zwel bis drel achts Blatter
entwickelt haben und dann wis unter Abachniit 2 baschriaben mit den
erfindungsgemélian Subatanzen der Formel (1) In unterschiediichen Doslarungen
bespriht. Vier ble finf Wochen nach der Appiikallon und Standzsit im Gewlchshaus
wird mitiels optischer Bonltur fastgestalit, dall die erfindungsgemaien Verbindungen
2zwalkeimbilittrige Kulturen wie 2B. Sojs, Beumwolle, Rapa, Zuckerrliben und
Kartoffein Im Vor- und Nachaufisufverfahren seibst bal hohen Wirkaloffidoalarungen
ungeschidigt lassen. Einige Substanzen schonen darlber hinaus auch Gmmineen-
Kulturen wie z.B. Garste, Walzen, Roggen, Sorghum, Mals oder Rels. Die
Verbindungen der Formal (1) zeigen tellwelse alne hohe Selekdivitit und eignen sich
dashalb zur Bekmpfung von unerwiinachtsn Pflanzenwuchs In landwirtechafiichen
Kulturen.
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1. Verbindungen der Formel (1) oder daren Salzs,
L .1/
x> R
)'1\ ;L R® 0

worln
A

elne Gruppa der Formel NR*R®, worln

R*® und R® unabhiingig veneinander Wasserstofl, Formyl, (C1-CroJAlkyl,
(C-Cu)AlkanyA, (Cx-Cro)Alkinyl, (Cs-CrajAlkylsufing,
{Cr-CrojAlkylsulfonyl, (Cr-Cra)Alkaxy, {C1-Cia)Alkyllcarbony! oder
[(C1-Cro)Alknxylcarhonyl, wobal jeder der letztgenannten 8 Reste
unsubstitulert odlr_ substitulert Ist, oder
{C-Ce)Cycioalkyl, (Cs-Ca)Cycloalkanyl, (Cx-Co)Cycloalkoxy,
(Ce-Co)Cycioalkenyloxy, Phenyl, Phenoxy, Phanylamino, Phenyicarbonyl,
Phanylsulfonyl, Heterocyclyl, Heterocyclylaxy, Heterocyclylamino,
Heterocyclylcarbonyl, Heterocyclylsuifonyl, wobel Jader der
letzigenannten 14 Rasle unsubstitulert oder substilulert ist, bedeuten
oder

elner der Roste R* und R® wie oben definlert Ist und der andere der Rests R*
und R® elne Gruppe dar Formel NR'R" bedeutst, wobel R’ und R*
unabhiinglg vonelnander H oder (C+~Ce)Alkyl, das unsubetitulert oder
subatitulert ist, badauten oder R' und R™ gemeinaam geradkettiges
(C2-Cr)Alkylan, das unsubatitulert oder durch einen oder mehrere Reate
8us dar Gruppe (C4-Cy)Alkyl, (C1=Ca)Alkoxy und (Cy=C)Alkoxy-
(C1-Ca)alkyl substiulart tst, bedeuten oder

R" und R® gemeingam (Cy-Cyq)Alkyliden, das unsubstitulert oder durch elnen
oder mehrere Rests aus der Gruppe Halogen, Cyano, (Ci-Ci)Alkoxy,
{C1-Cs)Haloalkaxy und {C4-C,)Alkylthlo substitulert Ist, badeutan, oder

18

R|

[
10

NR'R"_nlem ainan am N-Atom gebundenen Heterocyclylrest mit 3 bis 8
Ringatomen, der zusatziich zum N-Atom ala Heteroringatom
gegebenentalis 1 bis 3 welters Heteroringatome aus der Gruppe N, O
und S enthélt, wobel der Helerocycius unsubstitulert oder subatitulert lst,
vorzugewalise unsubstitulert adear durch einen oder mehrare Rasts aus
der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, (Cs-Cy)Alkyl, (C-Co)Haloalkyl,
(Cs-Cu)Hydroxyalieyl, (Cy-Cy)Alkany, (C1-Cy)Haloalioxy,
(C-Co)Hydroxyaikoxy, (G1-CaJAlkoxy-{C1-CuJalkaxy, (Cr-Ca)Alkaxy-
(C1-Cy)alkyl und Oxo substitulert iat, badeutuat,

oder

(C+-Ce)Alkyl, (Cz-Ce)Alkanyl, (C-Ca)Alkinyl, (Ca-Ce)Cycloalkyl oder

(Co-Ca)Cycloalkenyl, wobel jeder der istztgenannten 5 Reais unsubstitulert oder

substitulert let, und

Hydroxy oder

{C1-Cuw)Alky!, das unaubstituiert ader durch ainen ader mehrere Resia aus der

Gruppe Halogen, Hydraxy, Cyano, Nitro, Thiocyanato, Formyl, (Cy-Ca)Alkoxy,

(C+-Cu)Haloalkaxy, (Cr-C)Alkanyloxy, (Cr-CalHaloslkanylaxy, (Cr-

Co)Ainyloxy, (Cx-Cs)Haloalkinyloxy, (Ci-Co)Alkylthia, {(C1-Cy)Alkylaulfinyl, (C,-

Cu)Haloalkylsulfinyl, (C1-Ca)Alkylsulforyl, (C1-C.)Haloalkylsulfonyl,

[{C+-C)Alyl]-carbonyl, [(C1-C4)Haloalkyl}-carbanyl, [(Cs-Ca)Alkaxyl-carbonyl,

{Cy-Co)Cycioalicyl, (Co-Ca)Cycloalkanyl, Phenyl und Heterocyciyl, wobel jedar

der letzigenanntan 4 Rests unsubstitulert oder substiulert lat, und Hatameyclyt

Jewalls 3 bia 9 Ringatome und dabel 1 bis 4 Heteroringatomen aus der Gruppe

N, O und S enthiiit, substitulert lst, oder

[(C+-Ca)Alkyl}-carbonyl, [(Cr-Ce)Alkoxy]-carbonyl, (C-Ca)Alkyisulfingl oder (C;-

Cy)Alkylsulfonyl, wobe! jader der letziganannten 4 Reste unsubstitulart oder

subatitulart lst, oder

{Cr-Ca)Cycioalkyl, das unsubstiiulert oder substitulart ist, (Co-Cg)Cycloalkenyi,

das unsubstitulert oder substitulert ist,

H oder Farmyl, (C1-C1a)Alkyl, (Cx-C1o)Alkanyl, (Cx-Cia)AKInyl,

(C1-Co)Alkyiaulfinyl, (C+-C1g)Alkyisutionyl, (C1-Ca)Alkaxy,

[(C1-Cro)Alkyllcarbonyl, [(Cr-Cro)Alkoxy]carbonyl, wobel jeder dar

latziganannien 8 Rests unsubatitulert oder substitulort Ist, oder
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(Ca-Ca)Cycloalkyl, (G Ca)Cyclolkany, (Cs-Ca)Cyciostiol (C
Ca)Cycioalkenyiaxy, Phanyl, Phenaxy; Phenyiamino, Phenyicarbonyl,
Phenylsulfonyl, Heterocyclyl, Hateracyctyloxy, Haterocyclylamino,
Hetarocyclyicarbonyl oder Heterocyclylsulfonyl, wobel jeder der letzigenannten
14 Reste unsubailiulert oder substitulert ist und Hetarocyclyl in den
|stztgenannten 6 Reaten jewells 3 bis 9 Ringatome und debal 1 bis 4
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und 8 enthalt, ader

aine Gruppe der Formal NR°RY, wobel R® und R® unabhangig voneinander H,
Fommyl, (Cs+-Ce)Alky, (C-ColAlkenyl, (Cz-Ca)Alkinyl, (C1-CajAlkylsulfinyl,

" (Cr-Co)Aliylsulfonryl, (Cy-Ca)Alkoxy, [(C1-Ca)Alkyljcarbonyl oder

[(C4+-Cg)Alkoxy]carbonyl, wobel jeder der letzigenannten 8 Gruppen

unsubstiutert oder substitulert Ist, bedautan oder

R® und R* gemelnsam geradkettiges (Cs-Cs)Alkylen, das unsubstitulert oder

durch elnen oder mehnere Reste aus der Gruppe (C1-Ca)Alkyl, (C1-Cy)Alkoxy,

(Cr-Ca)Alkaxy-{C1-Cy)alkyl und Oxo substitulert Ist, badeuten,

Halogan, CN, NOz, SCN oder einan Rast der Forme! -X'-A', wobe!

X'  elne direkie Bindung odar elne divatente Gruppe der Formal -O-, -8(O),
-§(Q)-0-, -0 -8(Q)y-, -CO-, -0-CO-, -CO-O-, -8-CO-, -.CO-8-, -8-CS-,
-C8-8-, -0-CO-0-, -NR® -, -O-NR-, -NR°-0-, -NR2-CO-, -CO-NR®-,
-0-CO-NR®- oder -NR®-CO-0- bedeutat, worin jewells p die ganze Zah!
0, 1 oder 2 let und R® fiir Wasaaratoff, (C1-Cq)Alkyl, (Cz-Co)AKanyl, (Cx
Co)Alinyl, Phenyl, Phenyl-{C+-Colaliyl, (Cx-Ce)Cycloalkyl oder
[{C+-Ce)Alkyl]-carbonyl steht, und

A'  Wasgerstoff, (C1-Cia)Alkyl, (CxCra)Alkanyl, (Cr-Cio)Alkiny, (Cx-
Cy)Cycloalkyl, (Ce-Ca)Cycioalkanyl, Phanyl oder Heterocyclyl mit 3 bis ©
Ringatomen und 1 bls 4 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S,
wobal jader der 7 letzigenannten Reste unsubsiitulert oder substitulert
Iat,

Jader der Rests R*, R%, R®, R und R* unabhéinglg voneinandear Wasserstoff, Halogen,

Nitro, Cyano, Thiocyansato oder ader elnen Rest der Formel -X2-A2, wobel

X2 eine direkie Bindung oder sina divalents Gruppe der Formel -O-, -8(0),
S( }O-,-0-8{ )k, -S(O)-NR"-,-NR-S( ), -CO-, -O-CO-, -CO-O-,-
8-CO-, -CO-8-, -8-C8-, -C8-8-, -0-LO-0-, -NR" -, -O-NR=, -NR-O-, -
NR'-CO-, -CO-NR"-, -0-CO-NR'- oder -NR'-C0-O- badeutet, worin

X
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Is q die ganze Zahi 0, 1 odar 2 istund R" fir Wassarsioff, Amino,

. stitulartes Amino, (C-Ca)All, (CxCe)Alkenyl, (Cr-Ca)Alkinyl, Phenyl,
vhenyl-{C1-Ce)alkyl, Phanyl-carbonyl, {Cy-Ce)Cycloalkyl, (Ce-
Ca)Cydloalkenyl, [(Cr-Ce)Alkyl}-carbonyl, (C-Ce}Allylautionyl, (C+-
Ce)Alkyisutfinyl, Phenylsulfonyl oder Phenylsulfinyl stsht, wobel jeder der
13 letziganannten Rests unsubstitulert oder substiulest Ist, und

A Wassarstofl, (Ci-Cro)AlKYl. (C2-CroJAlkenyl, (Cx-Crc)AlKinyl, (Cx
Ca)Cycloalkyl, (Cs-Ce)Cycioalkenyl, Phanyl oder Heterocyclyl, wobsl
Jeder der 7 letzigenannten Reste unsubstitulert oder subatitulart lat,
bedeutst,
oder
zwal benachbarta Reate aus der Gruppe R*, R%, R®, R” und R® gemeinsam mit
den an sle gabundenen C-Atomen des Phanylrings elnan ennallierten Ring mit
4 bis 8 Ringatoman bliden, der carbocydlisch ist oder 1 bis 3 Heleroringatome
aus der Gruppe N, O und § enthéit und der unsubstitulert oder durch einen oder
mehrere Reste aus der Gruppe (C-Ce)Alkyl, (C2-Ca)Alkanyl, (Ca-Co)AIkinyi,
[(C1-Ca)Alkyl}-carbonyl, [(C1-Ce)Alknxy}-carbonyl, (C1-Ca)Alkyleulfonyl und (C,-
Ca)Alkylsulfinyl substiiulert let, .

wobel mindestens zwel Reats aus der Gruppe R*, R3, R®, R” und R® von
Wasssrutolf verschiaden sind, '

bedeutan, ausganommsn Verbindungen dar Formal (1) und deren Salze, worin

A
R

R
R®
Re
R

NHa,

einen Rest der Formel -C{CH,)(X"XR"), worin X* = Halegen und R* = H, CH,
oder CsHs bedeutan,

H,

CHs.

CHj oder OCH,,

CH; oder OCH; und

R*, R" und R® Jawsila H bedauten.

Verbindungen der Formel (I) oder deran Salze nach Anapruch 1, dadurch

gekennzeichnet, dal

A

alne Gruppe der Formal NR*R®, worin
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R* und R® unabhainglg vonsinander Waasarstoff, Formyl, B-éi.wm,
(CxrC)Alkenyl, (C-Cio)Alkinyl, (C1-Cao)Alkylnulfinl,
{Cr-Cro)Aliyisulfonyl, (Gs-Cio)Alkaxy, [(Gy-Cro)Alkyllcarbonyl oder
HC+-Co)Alknxylcarbonyl, wabsl jeder dar Isizipenannten 8 Reste
unsubstitulert oder durch einen odar mehrara Raste sus der Gruppe
Halogen, (C+~Ce)Alkoxy, (C+-C4)Haloalkexy, (C+-Co)Hydroxyalkoxy und
{C1-C)Alkaxy-(C1-Cy)alkoxy substitulert let, oder
{CxrCq)Cycloslkyl, (Cs-Cs)Cycloalkenyl, (Cx-Ce)Cycionlknnxy,
{CerCq)Cycloalkenylaxy, Phanyl, Phenaxy, Phanylamino, Phenylcarbonyt,
Phenylsulfonyl, Halerocyclyl, Heterocydylaxy, Heterocyclylamino,
Heterocyciylcarbonyl, Heterocyclylaulifonyl, wobel jeder der
letrigananntsn 14 Reste unsubstitulert ader durch sinen oder mehrere
Resta aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydraxy, (C1-Ce)Alkyl,
{C1-Cq)Haloalkyl, (C1-Cq)Hydruxyalkyl, (C1-Cy)Alkoxy-{C+-C.)alkyl,
{C1-Cy)Alkney, (C+-CyJHaloalknery, (C1-Ca)Hydroocyaticoxy und
(G1-Co)Alknxy-(Cy-Cy)alkoxy substitlert lst, und Hatsmcyciyl In den
genannian Resten jawsils fir Heterocyclyl mit 3 bla 8 Ringatomen und
dabal 1 bis 4 Heteroringaiomen aue dar Gruppa N, O und 8 staht,
badeuten oder

elner der Rests R* und R® wie oben definlert ist und der andere der Reste R*
und R® elne Gruppe der Formel NR'R" bedeutst, wobel R' und R
unabhénglg voneinander H oder (C1-Ce)Alkyl, das unsubstitulert oder
durch elnen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Hydroxy,
(C1-C)Alioxy, (C1-Cy)Haloalkuxy, (C1-Cy)Hydroxyalkoxy und
(C1-Cq)Alknxy-{C1-Cs)alkoxy substitulert ist, bedeuten oder R' und R*
gemeinaam garadkettigas (Cy-Cy)Alkyian, das unsubstitulert oder durch
einan oder mehrere Rasta aus der Gruppa (Ci-Cy)Alkyl, (C+-C)Alkaxy
und (C4-Cy)Alkoxy-{C+-Cy)alkyl substitulert tst, badeuten oder

R* und R® gamelnsam (C;-Cy)Alkyliden, das unsubstitulert oder durch einan
oder mehrare Rests aus der Gruppe Helogan, Cyano, (C-Cis)Alkoxy,
(C1+-Co)Huloalkoxy und (C1-Cy)Alkyithio substitulart ist, bedsuten, oder

NR'R" gamainzam sinen am N-Atom gebundenen Hatarocyclyirest mit 3 bis 6
Ringatomen, der zusfitziich zum N-Atom sia Heteraringatom
gegebenenfalls 1 bis 3 weliere Heteroringatoma aus der Gruppe N, O

Ri

\-

114

“s snthiit, wobael der Heterocycius unsubstitulsn odar durch sinen
oder metere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy,
{Cr-CNkyl, {C-Ca)Hmlonlkyl, (Cy-Co)Hydnoaryalioyd, (C+-C.JAlkoxty,
(Cr-Co)Huatoalkaary, (Cy-Co)Hydraxyalkouy, (Cr-Co)Alkoxy-{C1-Cy)alkoxy,
(C1-Cq)AIkoxy-{C=Cy)aliyl und Oxo eubatitulert lat, badeutet,
oder
(C1-CalAlkyl, (C-Ca)Alkanyl, (C2-Ca)Alkinyl, (Cx-Ca)Cycloaliyl oder
{Co-Ca)Cycioalkenyl, wobel jader dar latzigenannten 5 Reata unsubstiiulert oder
durch elnen ader mehrere Reste sus der Gruppe Halogen, (C1-C,)Alkoxy,
(Cr-CaHaloslkoxy, (C1-C)Alkylthio, (C1-Cs)Alkoxy-{Cr-CyJalkoxy und im Falle
cydiischer Reste auch (C1-Cu)Alkyl, (C1-Ca)Haloalkyt und {C+-Cs)Alkoxy-
{Cy-Cy)alkyl subatitulert ist, und
Hydroxy oder
(C+Cwo)Alkyl, das unsubsthulert oder durch einen oder mehrere Reste aus der
Gruppe Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Thiocyanato, Formyl, (C1-C4)Alkoxy,
(C+-Ca)Haloalkaxty, (Ca-Ca)Alkerryloxy, (Cx-Ca)Haloalkenyloxy, (Co-
Ca)Alldnyloxy, (C2-Cs)Haloalkinyloxy, (C1-Cy)Alkylthio, (Ci-Ca)Alkylsulfingi, (C:-
CalHaloalkylsuifinyl, {C1-Cy)Alkylsulfonyl, (C4-Cy)Haloalkylsutiony,
{(C1+-Ca)Alicyi]-carbonyl, [(C+-Cq)Haloslkyl}-carbonyl, [(C+-Ca)Alkoxy]-carbony,
(C2-Ca)Cyrioalkyl, (Cs-Ce)Cycloalkenyl, Phenyl und Haterocyciyl, wobel Jeder
der latzigenannten 4 Reste unsubstitulart oder durch einen ader mehrere Rests
aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydraxy, (C1-C,)Alkyl, (Ci-Cy}Haloalkyl,
(CrCo)Alkanyl, (Cx-CajHaloalkanyl, (Cy-Cy)Alkinyl, (Cr-C.)Haloatkiny,
{Cr-Co)Alkoxy, (Cr-Ca)Haloalkoxy und (C1-Ca)Alkyithio subatliulert lst, und
Hetaracyciyl jewslis 3 bis @ Ringatome und dabel 1 bis 4 Hatsroringatomen aus
der Gruppe N, O und S enthait, substitulert ist, oder
[{C1-Ce)Alyl]-carbanyl, [(C1-Ce)Alkoxy]-carbonyl, (C1-Ce)AlkyisuMinyl ader (C:-
Cy)Alkyisuifonyl, wobal jeder der letzigenannten 4 Reate unsubstitulert oder
durch sinen oder mehrere Raste aus der Gruppe Halogan, (C1-Cu)Alkoxy,
{C1-Cu)Haloalkaxy und (C1-Ce)Alkylthio substitulert ist, oder
(Cx-Ca)Cycioalkyl, (Cy-Cq)Cycioaikenyl, wobal jader der letztgenannien baiden
cyclischen Reste unsubstitulart oder durch elnan oder mehrere Reste aus der
Gruppa Halogen, Cyeno, (Cr-CaJAlkyl, (Cr-Co)Haloalkyl, (Cr-CqJAlkanyl,

(€]
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{Cx-Co)AIkInyl, (Ci-Co)Alknxy, (C1~CqJHaloalkaxy und (Cy
substitulert lst,
wobel der Rast R* inkiusive Substftuenten 1 bia 30 C-Alome eufwelst,
H odar Formyl, (C1-Cro)Alkyl, (Cz-Cro)Alkanyl, (Cx-Co)Alkinyd,
(Ci-Cao)Alkytsulfinyl, (Cy-Cro)Alkylsulfonyl, (C1-Cro)Alkoxy,
[{C+-C1o)Alkyllcarbonyl, [{C1-Cyo)Alkaxylcarbonyl, wobel jeder der
Istzigsnannien 8 Reste unsubstitulert oder durch elnen oder mehrere Raate aus
dar Gruppe Halogan, {C1-Cy)Alkoxy, (C1-Ci)Haloalkaxy und
{Cr-Cy}Hydroxyalknxy euhtituiert lat, oder
{Cx-Cs)Cycloalkyl, (Co-Ce)Cycloaikenyl, (C3-Ca)Cyclaalkoxy, (C-
Ce)Cycloalkenyloxy, Phenyl, Phenoxy, Phenylamino, Phanyicarbonyl,
Phenyleulfonyl, Helerocyddyl, Heterocyclylaxy, Hetarocyclylamino,
Heterocyclylcarbonyl oder Hetarocyclylsulfonyl, wobel jeder der letzigenannten
14 Reste unsubstitulart oder durch einen oder mehrers Reste aus der Gruppe
Helagen, Cyana, Hydraxy, (Cr-Ca)Aliy, (C1-Ca)Haloalkyl, (C1-Cq)Hydroxysliey,
{C-Cy)Alkoxy, (C1-Cy)Haloalkoxy und (C1-C4)Hydronyalkaxy substitulart st und
Heterocyclyl in den ietzigenannien 5 Restsn jewels 3 bis § Ringatome und
dabel 1 bla 4 Helaroringatome aus der Gruppe N, O und S enthiit, oder
eine Gruppe der Forme! NR'R?, wobel R® und R* unabhiinglg voneinander H,
Formyl, (C1-Ca)Aliyl, (Cz-Ce)Alkanyl, (Cx-Ca)Alkinyl, (Cy-Ca)Alkylsulfinyl,
(Cr-Ca)Alkytsuifonyl, (Cy-Ce)Alkoxy, {(C1~Ce)Alkyllcarbonyl oder
[(C1-Co)Alkoxylcarbonyl, wobel jeder der letzigensnnten 8 Gruppen
unsubatitulert oder durch einsn oder mehrare Reate aus der Gruppa Halogen,
Hydroxy, (Cr-Cu)Alikoxy, (C-Cy)Haloalkaxy, (C+-C.)Hydroxyalkoxy und
{C1-C)Alkoxy-{Cy-CiJalkaxy subatitulert ist, badeuten oder
R® und R? gemeinsam gemdkattiges (Cz-Cs)Alkylan, das unaubstitulert odar
durch einen oder mehrers Reste aus der Gruppe (C+~Cy)Alkyl, (C1-Cq)Alkoxy,
(C1-Co)Alkoxy-{C4-Cy)alkyl und Oxn substitulert lst, budsuten,
Halogen, CN. NOs. SCN oder sinen Rast dar Formel -X"-A', wabet
X'  eine direkts Bindung oder sine divalents Gruppe der Formel -O-, -8(0)-,
-8(0)y-0-, -0 -8( ), -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -8-CO-, -CO-8-, -8CS-,
-C8-8-, -0-CO-0-, -NR® -, -0-NR®-, -NRP-O-, -NR%-CO-, -CO-NR®-,
-0-CO-NR°- cder -NR®-CO-O- bedeutst, worln Jawells p die ganze Zahl
0, 1 oder2 iatund R® for Wassersioff, (Cy-Ca)Alkyl, (Cz-Ca)Alanyl, (Cr-

kylthio

A1

R é)
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slldnyl. Phanyl, PhenyH{C1-Ce)alkyl, (Cx-Ca)Cycioalkyl odar
[(Cr-CajAlkyl}-carbonyl atsht, und

Wassarstoff, (C+-Cyo)Alky!, (Cx-Cro)Alkenyl, (Cy-Cro)Alkinyd, (Ca-
Cs)Cycloaliryl, (Co-Ca)Cycloalkenyl, Phenyl oder Heterocyclyl mit 3 bls 9
Ringatomen und 1 bis 4 Hetaroringatomen aus der Gruppa N, und S,
wobel jeder dar 7 letztgenannten Rests unsubatitulert oder durch sinen
oder mshrera Rests aus der Gruppe Haingen, Cyano, Hydroxy,
(Cv-Ca)AlKyl, (Cr-Ce)Cycioalkyl, (C1-Ca)Alkaxy, (C+-Cy)Haloalkoxy und
(Cr-C)Hydraxyalkoxy und Im Falie cycilacher Reste auch
(Cr-Cy)Haloalky!, (Cy-Cq)Alkoxy-(C1-Cylalkyt und (Cy-Cy}Hydraxyalkyl
substitulert Ist, und inkiusive Substituenten bis zu 20 C-Atome aufwelst,
bedeutet,

jader der Raste R*, R%, R®, R” und R® unabhiinglg vonainander Wassereioff, Halogen,

Nitro,

x

AI

, Cyano, Thiocyanato oder oder alnan Rast der Formel -X-A2, wobal

aine dirakta Bindung oder alne divalente Gruppe der Formal -O-, -8{O0-,
=3(0)-0~, -0 -5(O)y, -S(O)-NR=, -NR-§(0)y, -CO-, -0-LO-, -CO-O-, -
§-CO-, -CO-8-, -8-C8-, -C8-S-, -0-CO-0-, -NR" -, -O-NR'-, -NR'-O-, -
NR'-CO-, -CO-NR", -O-CO-NR"- oder -NR-CO-O- badeutet, worin
Jewalis q die ganze Zahi 0, 1 odar 2 Ist und R" fiir Wassaratoff, Amino,
substitilertes Amino, (C-Ce)Alkyl, (C-Ca)Alkenyl, (Cx-Ca)Alkinyl, Pheny,
PhenyHC,-Calalkyl, Phenyl-carbonyl, (Cx-Cs)Cydloaliyl, (Cs-
Ce)Cyclaalkanyl, [(C1-CoAlkyl}-carbanyl, (Ci-Co)Alkylaulfonyt, (C-
Ca)Aliylsulfinyt, Phenytsulfonyl oder Phanylaulfinyl steht, wobel jeder der
13 letzigenanntan Rests unsubstitulert oder durch einen oder mehrere
Rasts aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydraxy, (C1-CalAlkyl,
(Cr-Cy)Alkoxy, (Cy-C)Haloalkoxy und (C1-Ce)Hydroxyalkoxy und im Falle
cycllacher Rests auch (C-C,)Haloalkyl, (C-Cy)Alkoxy-{C+-Cy)alkyl und
(C1-Ca)Hydmoxynikyl substitulert lst, und

Wasasarstoff, (C-Cuo)Aliyl, (Ca-CraJAlkenyl, (Cx-Cro)Alkinyt, (Ca-
Cs)Cycloalkyl, (Ca-Co)Cycloalkanyl, Phanyl odar Haterocyclyl, wobel
Jadar der 7 letziganannten Reste unsubstitulest oder durch einen oder
mehrera Raste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydroxy, Amino,
Aminocarbonyl, Mono- und DiH{C1-Cgalkylamino, Mono- und Di-
arylamino, N-{C-Cjy)Alkyl-N-aryl-amino, Mono- und Di-Acylamino, N-

3
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(Cr-Ca)Alkyl-N-acyl-amino, N-Aryl-N-acyl-amino, (C1-Ce)Alkoxy,

(Cr-CalAlkyithlo, (C+-Co)Alkylaulfonyl, (C+Ce)Alkylsuifinyl, [(C1-Cr)Alkyll- .

carbonyl, [(Cr-Cs)Alkoxy}-carbonyl, [(C-Ca)Alkyl]-carbonyloxy,
(CaCa)Cycloalkyl, (Ca-Ce)Cycloalkoxy, (Cr-Ca)Cycloalkyicarbonyl,
{Cx-CalCycloalkylcarbonyloxy, Phenyl, Phancxy, Phanyithio,
Phenylcarbonyl, Phenylcarbonyloxy, Heterocyclyl, Heterocydyloxy,
Heterocydlylthio, Heterocyclylcarbonyl, Heterocydlyicarbonyloxy und im
Falle cyclischer Reste auch (Cy-Ce)Alkyl,
wabel jeder der latzigenannien 31 Reste unaubstitulert oder durch
elnen oder mehrere Rasta aus der Gruppe Halogan, Cyano,
Hydroxy, Amino, Mono- und DHC-Ca)alkylamino, Mono- und DI-
arylamino, N-(C,-Ca)Alkyl-N-aryl-amino, Mono- und DI-
(C1-Ce)acylamino, N-{C+-Ca)Alkyl-N-acyl-aming, (C1-Cq)Alkoxy,
(C1-Ca)Alkylthlo, (Cy-Ce)Cycioalkyl, (Cy-Cs)Cytloalkoxy, Phenyl,
Phenoxy und Phenylthlo und Im Falle cycfischer Reste auch
{Cr-Ca)Aliyl, (C+-Co)Haloalkyl und (C1-Cq)Alkaxy-{C1-Ce)alicyl
subatitulert let und wobel Hetarocyclyl In A® jowslia 3 bis ©
Ringatome und 1 bls 4 Heteroringatome aus der Gruppe N, O und
S enthdit,
substitulert fet, bedeutet und A% Inkiusive Substiiuentan bia zu 20 C-
Atome aufwelst,
oder
zwel benachbarts Reste aus der Grupps R*. R®, R®, R? und R® gemainsam mit
den an sle gebundenen C-Atomen des Phenyirings elnen annelilarten Ring mit
4 bia 8 Ringatornen biden, der carbocycliach iat oder 1 bla 3 Heteroringatome
aus der Gruppe N, O und 8 enthéiit und der uneubstitulert oder durch elnen oder
mahvrers Raate aus der Gruppa Halogen, (C1-Ca)Alkyl, (C+-Ce)Haloaliy, (C2-
Ce)Alkanyl, (Cx-Ce)Alkinyl, (C1-Ca)Alkoxy, (C-Ca}Haloalkoxy, [(C1-Ce)Alkyl-
carbonyl, [(Cr-Ca)Alkoxy}-carbonyl, (C+-Co)Alkyisulfonyl und (C4-Ce)Alkylsulfinyl
substitulert lat,
wobe! mindestens zwel Rests aus der Gruppe R*, R®, RY, R” und R" von
Wassarsioff verschladen sind,

badeuten.

- '@
GL

e

3. Vorblnn(m sn der Formet (1) und daren Salze nach Anspruch 1 oder 2, dadurch
gekennzelchnet, dal
Von interesse sind belsplaiswelse arfindungagemiiie Verbindungen der Farmel (1)
oder deran Salze, in welcher
A eine Gruppe der Formel NR*R®, worln
R"und R® unabh&ngig vaneinander Wasserstoff, Formyl, (C+-Ce)Alkyl,
(CaCa)Alkanyl, (Cz-Ca)AlKinyl, (C1-Ca)ALkylsulfinyl, (C1-Ca)Alkylaulfonyl,
(C1-Ce)Alkonxy, [{C1-Ca)Alkyljcarbonyl eder [(C+-Ce)Alknxylcarbonyi,
wobel jeder der letzigenannten 8 Reste unsubstitulart odar durch einen
oder mehrere Rests aua der Gruppe Halogen, (C1-Ca)Alkoxy,
(Cy-CyHaloalkoxy, (C1-CJHydroxyalkaxy und (Cy-Cy)Alknxy-
(C1~Cs)alkoxy substitulert lat, oder
(Ca-Ce)Cycloalkyl, (Cx-Ce)Cydioalkaxy, Phenyl, Phanoxy, Phenylamino,
Phenyicarbonyl, Phenylsulfonyl, Heterocyclyl, Heterocyclyloxy,
Heterocyclylamino, Hetarocydyicarbonyl, Hetarocyclylsutfonyl, wobel
Jjeder der letzigenannien 12 Rests unsubstitulert odar durch elnen oder
mahrere Resta aus der Gruppe Halogen, Cyano, (C,-C,)Alkyl,
(C1-Ca)Haloalkyl, (C1-CyJAlkoxy-{C+-Ca)alkyl, (C1-Cy)AlkoXy,
(C1-Cu)Haloalknxy und (C1-C,)Alkoxy-{C+Cy)alkoxy substitulert lat, und
Haterocyclyl In den genanntan Resten jewells fir Heterocyclyl mit 3 bis 8
Ringatoman und dabel 1 bia 3 Heteroringatomen aue der Gruppe N, O
und S eteht, badeutan oder
alner der Rests R" und R® wia cben definlart ist und der andere der Reste R
und R" eine Gruppe dar Formel NR'R" badeutet, wobal R und R*
unebhéngig voneinander H oder (Cr-Cy)Alkyl, das unsubstitulert odar
durch einsn oder maehrene Reste aue der Gruppe Halogen,
(C1-Cy)Alknxy, (C1-Cy)Haloalknaey und (C1-Cy)Alkaxy-{Cy-CyJalkoxy
substitulert Ist, bedeuten oder R’ und R* gemeinsam geradkettiges
(Ca-Ca)Alkylen, das unsubstitulert oder durch elnen oder mehrers Reste
aus der Gruppe (C+-Cy)Alk, (C+-Cy)Alkaxry und (Cy-C)Alkoxy-
(Cs-Cu)alicyl substitulert lst, bedeuten oder
R" und R® gemainaam (C:-Co)Alkylkien, daa unsubstitulert oder durch elnan
oder mehrere Reste aua der Gruppa Halogen, Cyano, (C-C,)Alkoxy,
(C1-Cu)Haioalkoory und (C4-C,)Alyithio substituiert st, bedeuten, oder

52
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NRR® gameinsam einen am N-Atom gebundenen HIhJ.:I‘ylrm mitabls 8
Ringetomen, der zuséitzlich zum N-Atom ala Heteraringatom '
gegebanentalls 1 bis 3 waltars Heteroringatome aus der Gruppe N, O
und 8 enthéak, wobel der Helerocycius unsubstitulert oder durch einen
oder mehrare Rasts aus der Gruppe Halogan, Cyano, (CCy)Alkyl,
{C1-Ca)Haloalkyl, (C+-Cus)Alkoxy, (Cr-Ca)Haloalkaxy, (C-Ca)Alkoxy-
(C1-CaJalkoxy und (C1-Cy)Alkoxy-{C1-Cq)alkyl substitulert ist, bedeutat,

oder

(C+-Co)AIKH, (C2-Cy)Alkanyl, (Cz-Co)AKINyl oder (Cy-C4)Cyaloalkyl, wabel jeder

der laizigenannten 4 Reste unsubastiiuiert odar durch sinen oder mehmre Resta

aus dar Gruppe Halogen, (C1-Ca)Alkaxy, (C1-Co)Haloalkoxy, (C1-Cy)Akkyithlo,

{C1-Cu)Alkoxy-(Cy-CyJalkoxy und Im Falle cycliacher Rests auch (C-Cq)Alkyl,

(C+Ci)Haloalkyl und (C+-Cu)Alkoxy-(C1-Cq)aikyl substitulert Isi,

bedatrten.

4.

Varbindungen der Formal (I) und deren Salze nach einem der Anspriiche 1 bls

3, dadurch gekennzsichnet, dafl

(C1-Cs)Alkyl, das unsubstitulert oder durch elnen oder mehrere Reste aus der
Gruppe Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Thiocyanato, Formyl, (C1-C.)Alkaxy,
(C1-CyHaloalkeny, (C+-C4)Alkyithio, (C1-Co)Alkylaulfony, (C-
Cu)Haloalkyisulfonyl, [(Cy-Ca)Alyl}-carbonyl, {(C1-Cu)Haloalkyf}-carbonyl,
[(Cr-Ca)Alkoxy}-carbonyl, (Cx-Co)Cydloslkyl, Phenyl und Heterocydlyl, wobel
lader der letztgenannten 3 Reste unaubstiulart oder durch elnen oder mehrere
Raste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Hydrouxy, (C1-Cy)Alkyl, (C+-C)Haloalkyl,
(C1-Ca)ATkaxy, (C+-Cy)Haloalkoxy und (C+-Ce)AiKyithio substitulert ist und
Heterocyciyl jawaiis 3 bis @ Ringatome und dabel 1 bis 4 Heteroringatomen aue
der Gruppe N, O und 8 enthilt, substitulert ist, oder

[(C+-Ce)Alkyl}-carbonyl, [(C1-Ce)Alkoxyl-carbonyl oder (C+-Cs)Akylsulfonyl,
wobel jeder der letzigenanntan 3 Rasts unsubstifulert oder durch elnen oder
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (C1-Cu)Alkoxy, {Ci-Cu)Haloalkoxy und
(C+-Cy)Alkylthio substitulert let, oder

5.

N 9
120

(Ca-Ciy™ yl, das unsubatitulern odar durch elnen oder mehrera Reste aus
der Gruppe Halogen, (C-C,)Alyl, (C:-C,)Haloalkyl, (C+-C,)Alkoxy,
(C+-C)Haloalkaxy und (C1-Cy)Alkylthio substituiert ist,

Varbindungen der Farmal {I) und deren Salze nach aelnem der Anapruch 1 bis 4,

dadurch gekennzeichnet, dall

]

H oder Formyl, (C+-Ca)Allkyl, (Cz-Cu)Alkenyl, (Cx-Cy)Alkinyl, (C1-Cy)Alkylsulfinyi,
(C+-CaAlylaulfonyl, (C+-Ca)Alkoxy, [(Cr-Ci)Alkyllcarbonyl,
[(Cy-Cy)Alixylcarbonyl, wobal jeder der Istzigenannten B Rests unsubatiulert
odar durch ainen oder mehrene Reste aus der Gruppe Halogen, (C+-C,)Alkoxy
und {C4-C)Haloalkoxy substitulert iat, oder

(Cx-Ca)Cycloalkyl, (Ca-Co)Cycloalioxy, Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl,
Phenylsulfonyl, Heterocyelyl, Heterocydyloxy, Heterocydlylcarbonyt oder
Hetarocyclylsulfonyl, wobel Jeder der letziganannten 10 Rests unaubstitulert
oder durch einen oder mahrers Reste aus der Gruppe Halogan, Cyano,
{C1-Cu)Aliy, (C1-Cy)Haloalkyl, (Cv-Cy)Alkoxy und (C4-Cq)Haloalkoxy substiiulert
Ist und Haterocyclyl In den genannian Resten jewells 3 bis 8 Ringatome und
dabel 1 bis 4 Heteroringatome aus der Gruppe N, O und § enthéit, oder -

eine Gruppe der Formal NR°R?, wobel R® und R? unabhanglg vonalnander H,
Formyl, (C1-Ca)Alkyl, (C+-Ca)Alkylsulfonyl, (C1-Ca)Alkoxy, [(C+-Ca)Alkyllcarbonyl
odar [(Cy-Cy)Alkoxyjcarbonyl, wobel Jeder der letzigenannten 5 Gruppen
unsubstitulert oder durch einen oder mehrere Rests aus der Gruppe Halogen,
(C1+-Co)Alkoxy, (C+-Cy)Haloalkoxy und (Cy-Cq)Alkoxy-{C1-C.)alkaxy substiulert
lat, bedeutan oder R® und R gemeinsam geradkattigas (Cy-Cs)Aliylen, das
unsubatitulert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe
(-Gl (Cr-CoAmaxy, (CrCaAKTNY-(C-Calalkyl und Om substuiart it
bedeuten.

Verbindungsn der Formel (1) und deren Salze nach alnlm der Anapruch 1 bls 5,

dadurch gekennzeichnet, dall

R?

Halogen, CN, NOa, SCN oder alnan Rest der Formel -X'-A’, wobal

X'  aina direkts Bindung oder eine divalents Gruppe der Format -O-, -8S(0),
-§(0)-0-, -0 -8(0), -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -8-CO-, -CO-8-, -S-CS-,
«C8-8-, -0-CO-0-. -NR® -, -0-NR®-, -NR%-O-, -NR°-CO-, -CO-NR?-,
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1
-0-CO-NR®- odor -NRP-CO-O- bedevtst, worin jswalls p die ganze Zshi _

0,10der 2istund R® for Wasssretoff, (C1-C)Alkyl, (CxCa)Alinyl, (Cx-
Ca)Alkinyl, Phenyl, Phanyl-{C1-Ca)alkyl, (Cx-Ca)Cycioalkyi oder
[(C-Ca)Aikyl}-carbonyl steht, und

Wasserstofl, (Cr-Ce)AlY, (Cx-Co)Alkammyl, (Cr-Ce)Alkdngl, (Cy-
Ca)Cydoalkyl, Phenyl oder Heterocyciyl mit 3 bis 8 Ringatomen und 1 bls
3 Heteroringatoman aus der Gruppe N, O und S, wobel jJadar der
letztgenanntan 8 Reste unsubatliulert oder durch einen odar mehrere
Reste aus der Gruppe Helogen, Cyano, (C4-Cy)Alkyl, (Cx-Cy)Cycloalkyl,
(C1-Cy)ATkoxy, (Cr-Cu)Haloalkaury, (C1-Cy)ATkylthlo und Im Fatle
cycllacher Reste auch (C-Cq)Heloalkyl und (C+-Cy JAlkoy{C:-Cu)alkyl
aubatitulart Iet und Inkiusive Subastituenten bis zu 16 C-Atoms aufwalst,
bedeutet.

7. Varbindungen der Formel (1) und deren Salze nach einem der Anapruch 1 bls 8,

dadurch gekannzsichnet, delb

Joder der Rasta R*, R¥, RS, R" und R® unabhéinglg vonelnander Wassensioff, Halogsn,
Nitro, Cyana, Thlacyanato oder oder elnen Reat der Formal -X?-A2, wobel

x?

aine direkts Bindung oder elne divalante Gruppe der Forme! -O-, -S(O)yr,
-8(O)-0-, -O-8(0)y, -8{0O)-NR"-, -NR-8{O), -CO-, -0-CO-, -CO-O-, -
$-CO-, -CO-S-, -§-C8&-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR' -, -O-NR"-, NR-O-, -
NR-CO-, -CO-NR"-, -O-CO-NR"- ader -NR'-CO-O- bedeutst, worin
Jewalis q die ganze Zahi 0, 1 oder 2 lstund R* Jewslls unabhiinglg
voneinander fiir Wasseratoff, Amino, Mono- ader DH{C-CJalkyl-amino,
Mono- oder DHC1-CyJaryl-amino, N{C-C)Aliy-N-aryl-amino, (C-
Ca)Aliyl, (Ca-Ca)Alkenyl, (Ca-Cy)Alkinyl, Phenyl, PhenytH{C,-Cy)alkyl,
Phanyt-carbonyl, (Cy-Ce)Cycloalkyl, (Cs-Ca)Cycloalkanyl, [(C4-Ce)Alkyl-
carbonyl, (C4-Cy)Alkylaulfonyl, (C1-Cu)Alkylauifinyl, Phanyisulfonyl ader
Phenylsulfiny! steht, wobel Jader der 18 letzigsnannisn Rasts
unsubsthulert oder durch einen oder mehrere Raste aua der Gruppe
Halogen, Cyano, (Cy-Cy)Alicyl, (C1-Cu)Alknty, (C1-Cy)Haloalkoory und im
Falle cyclischer Rests auch (C1-Cq)Haloalkyl und (C4-C,)Alkoxy-
(Ct-Ca)alky! substitulert lst, und
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A "-mm (C1-CalAlkyl, {Ca-Ca)Alkenyl, (Cx-Ca)ABdnyl, (G-
Ca)Cycioalkyl, (Cs-Ce)Cydlaalkenyl, Phenyl oder Hetarocyciyl mit 3 bis 6
Ringatoman und 4 bis 3 Heteroringatomen sus der Gruppe N, Ound S,
wobel Jader der 7 letzigenannten Rests unsubstitilart ader durch sinen
odar mehrere Rauts aus der Gruppe Halogan, Cyano, Hydraxy, Amino,
Aminacarbonyl, Mono- und DI-{(Cy-Cy)alkylamina, Meno- und D
phenylamino, N-{C-Cy)Alky-N-phenyl-emino, Mono- und DI
[(C1+-Ce)Alkanoyllamino, Mono- und DH|(C-Cu)Alkyleutfonyil-amino, N-
(Cr-Ca)AIRYI-N{{(C1-Co)Alkancyl-amino, (C1-Cq)Alkyl-N-
[(C1-Co)Alkyleulfonyl}-amino, N-Phenyl-N-(C1-Cs)Alkanoyfl-amino, N-
Phenyl-N-{(C4-Cy)Alkylsulforyll-amino, (C1-C4)Alkoxy, (C1-Cq)Alkyithio,
{Cv-Cu)Alkylauiifonyl, (Cy-Cu)Aliylsulfingl, [{Cy-Cy)Alkyl}-carbonyl,
[(Cr-Ca)Alkaxy}-carbonyl, [(C+-Ce)Alkyl}-carbonyloxy, (Cy-Ce)Cycloalkyl,
(Ca-Cs)Cycloatkoxy, (Cx-Co)Cycioalkyicarbonyl,
(Ca-Ca)Cycloalkyicarbonyloxy, Phenyl, Fhenoxy, Phenyithio,
Phanylcarbonyl, Phenyicarbonyloxy, Haterocyclyl, Heterocyclyioxy,
Heterocyclyithlo, Heterocyclylcarbonyl, Hetarocyclylcarbonyloxy und Im
Falla cyciiacher Reste auch (Ci-Ca)Alkyl, '
‘wobel jeder dar letzigenannien 35 Reste unsubstitulert oder durch
alnan ader mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano,
Hydroxy, Amino, Mono- und DHC1-Ci)alkylamino, Mono- und D
phenylamino, N-{C+-C.)Alkyl-N-phanyl-amino, (G4-Ci)Alkaxy,
(C1-Cq)Alkytthlo, (C-Ce)Cydioalkyl, (Ca-Ce)Cycioalkoxy, Phenyl,
Phenoxy und Phenyithlo und im Falle cyclischer Reste auch
(Cr-Ci)Alkyl, (Cy-Cy)Haloalkyt und (C1-Cy)Alkoxy-(C;-Cy)aliyl
substitulert lst,
substitulert ist, bedeutat und A? Inkiusive Substiiuenten bis zu 18 C-
Atome aufwelst,
oder
zwsl banachbarte Resis aus der Gruppe R*, R®, R%, R” und R® gemeinaam mit
den an ale gebundenen C-Alomen dea Phenylrings einen annelllertan Ring mit
4 bia 8 Ringatomen bliden, der carboeycllach at oder 1 bis 3 Heleroringatoms
aus der Gruppe N, O und 8 enthilt und dar unsubstitulart oder durch elnen odar
mohrare Rests aus der Gruppe Halogen, (C+-C.JAli, (Cx-Co)Atanyl, (Cz-
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Ca)AlKinyl, (C1-C)Alkaxy, [(C1-Cq)Alkyl}-carbonyl, [(crcmﬂy]-umom, (C+-.
CeAlkylsuifonyl und (C4-Ce)Alkyloulfinyl substiulert fat, ’

wobel mindaatens zwel Reste aus der Gruppa R, R%, R®, R” und R® von Wassarstoff
verschleden sind.

8. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen dar aligemeinen Formal (I} oder
deren Salre, wie sla gemdf einem der Anspriiche definlert sind, dedurch
gakennzsichnet, dalk man

a)  eine Verbindung der Formel (1),
R'-Fu ()]

warin Fu eine funktionells Gruppe aus der Grupps Carbonsduresster,
CarbonsBureorthoeater, Carbonsaurechiorid, Carhonsureamid,
Carbonslureanhydrd und Trichlormethyl bedeutet, mit einam Biguanidid der
Formel (Iil) oder elnem Saureadditionesalz hiervon

A,“: uJ:I:, { R an

RG
R?
umestzt oder
b)  elne Verbindung der Formel (IV),

(U]

'y
'l

10
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wrh‘lnm austauschighigen Rest oder elna Abgangegruppe badeutet, mit
elnem gesigneten Amin der Formel (V) oder einem Saureadditionssalz hiervon

H RS ™

R RE

R?

umsatat,
wobel In den Formain (11), (1), (IV) und (V) die Reste R', R%, R®, R%, R%, R, R”, R® und
A wia In Formel (1) definlert sind.

0. Harblzides oder pflanzenwachstumaregulierenda Miitsl, dadurch
geksnnzsichnet, dai as mindastans eine Varbindung der Formal (1) oder deren Salz
nach elnem der Anepriiche 1 bla 7 und Im Pflanzenschutz tblichs
Formullerungshilfsmittel enthak,

10.  Varfahren zur Bekiimpfung von Schadpflanzen oder zur Wechstumsregullerung
von Pflanzen, dadurch gekennzaichnet, daB man eine wirksame Menge von ainer
oder mehreran Verbindungan der Formel (1) oder deren Salzen nach alnem der
Anspriche 1 bis 7 auf die Pllanzan, Pllanxensaman oder die Anbaufidche appitziernt.

11. Verwandung van Varbindungen der Formel (1) oder deren Salzen nach einem
der Anspriiche 1 bis 7 als Herbitzide und Phanzanwachatumaregulatonan.

12.  Verwendung nach Anspruch 11, dadurch gekennzelchnet, dafl die
Verbindungen der Farmal (1) oder daren Salze nir BakAmpfung von Schadpflanzen
oder zur Wachstumsragullerung in Kulturen von Nutz- oder Zierpflanzen eingssetzt
werden.

13. Verwendung nach Anspruch 12, dadurch gekennzelchnet, dai die
Kutiurpfianzen transgene Kulurpfianzen sind.
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D
Zusammenfassung L‘ AGR 1999/M 230

2,4-Diamino-1,3,6-triazine, Verfahren zu deren Herstallung und deren Varwandung als
Herblzide und Pflanzenwachetumsregulatoren

Verbindungen der Formel (1) und deren Sabm,

J\ 4 L

>y g?

)'1\ & R® 0

A N N
IL2 s R

worin
R, R%, R, R%, R% R® R". R? und A wis In Anspruch 1 defnlert aind, eignien sich als

Herbizide und Pllanzenwachstumsreguletoren. Die Verbindungan (1) Iasgan alch nach
Verfahren gemaR Anspruch 8 heratellen.

@

bk
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Descripcidn

Alquil-amino-1,3,5-triazinas, procedimientos para la preparacion y
utilizacién como herbicidas y reguladores del cracimiento de las plantas

El invento se refiere al sector técnico de los agentes protectores de plantas
(fitoprotectores), tales como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas,
particularmente de los herbicidas para la represidn selectiva de plantas daflinas en
cultivos de plantas dtiles.

Es sabido que las 4-amino-2-[N-({1-aril-alquil}-amino]-1,3,5-triazinas, que estén
sustituidas eventualmente en posicién 6 junto al enillo de triazina con grupos
hidrocarbilo eventuaiments halogenados o también con otros grupos, y sus derivados,
posasn propiedades harbicidas y reguladoras del crecimiento de las plantas;
compérense p.sj. los documentos de patente de los Estados Unidos de América
US-A-3816419, US-A-5290754 (documento de solicitud de patente internacional
WO0-A-90/9378, documento de solicitud de patente europea EP-A-0411153), los
documentos WO-A-97/31904, W098/15536, W098/42684, W0O-A-99/18100, WO-
A-89/19309, WO-A-99/37627, los documentos de solicitud de patente japonssa JP-
62.298.577, JP-A-62.294.669, el documento EP-A-01914896, y la bibliograffa citada

en cada uno de ellos.

Las conocidas sustancias activas presentan al aplicarlas parcialmente desventajas,
ya sea por un insuficients efecto herbicida contra plantas dafinas, por un espactro
demasiado pequeiio de les plentas daflinas que se pueden combatir con una
sustancia activa, o por una selectividad demasiado pequefia en cultivos de plantas
dtiles. Otras sustancias activas, a causa de los productos precursores y reactivos
dificilmente accesibles, no se pusden preparar de manera rentable a ascala industrial

o poseen solamente estabilidades quimicas insuficientes.
Por lo tanto, es deseable poner a disposicién sustancias activas alternativas, que se

puedan emplear eventualmente con ventajas como agentes herbicidas o reguladores
del crecimiento de las plantas.

63



27

-2.

Son objeto del presente invento compuestos de la férmula (I) y sus sales

1

R
S
L i)
5 NN R?
P RS G
A N N
2 Ra R7
10 enlos que
A significa un grupo de la férmula NR°R®, en la que

R" y R®, independisntemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo
alquilo {C,-C,,), alquenilo (C,-C,,). alguinilo (C,-C,,).
alquil {C,-C,q)-sulfinilo, alquil (C,-C,g}-sulfonilo, alcoxi (C,-C,},

156 {(alquil (C,-C,,)]-carbonilo, [{alcoxi (C,-C,,)]-carbonilo
estando cada uno de los 8 radicalas mencionados en (itimo término
8in sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi ({C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,) y

20 alcox (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significan
cicloalquilo {C;-C,), cicloalquenilo (C4-C,), cicloalcoxi (C,-C,),
cicloalquenil (Cg-Cg)-0xi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,

fonil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino, heterociclil-
cerbonilo o heterociclil-sulfenilo,

25 estando cada uno de los 14 radicales mencionados en dltimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomeados entre el grupo formado por
halégeno, ciano, hidroxi, alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,),
hidroxi-alquile (C,-C,), alcoxi (C,-C,})-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),

30 halo-alcoxi {C,-C,), hidroxi-alcaxi {C,-C,) y alcoxi (C,-C,}-alcoxi (C,-C,),
y el heterociclilo en los radicales mancionados representa en cada caso
un heterociclilo con 3 a 9 4tomos de anillo y entre ellos de 1 a 4
heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S,

o uno de los radicales R® y R® estd definido como anteriormente y el otro
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de estos radicales R® y R® significa un grupo de la férmula NR’R",
significando R’ y R", independientemente uno de otro,

H o alquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido, preferiblemente
sin sustituir o sustituido con una o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno, hidroxi, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,}),
hidroxi-alcoxi (C,-C,) y alcoxi {C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o

significando R’ y R® en comun elquilenc {C,-C,) lineal, que esté sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por elquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)} ¥

alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), o

R" y R® significan en comdin alquilideno (C,-C,,), que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) vy
alquil {C,-C,)-tio o

NR"R® significa en comun un radical heterociclilo con 3 a 6 4tomos de anillo,

unido al 4tomo de N, que adicionaimente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de enillo eventualmente otros 1 a 3 heterodtomos de
anillo adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O y S,
estando el heterociclo sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alguilo (C,-C,).

halo-alquilo (C,-C,}), hidroxi-alquilo (C,-C,}, alcox (C,-C,),

halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y oxo,

significa alquilo (C,-C), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), cicloalquilo (C,-C,)
o cicloalquenilo (C,-C,), estado cada uno de los 5 radicales mencionados en

ultimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o

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

halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil {C,-C,)-tio,

alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,) y, en el caso de radicales ciclicos, también
por alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) y alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,}). ¥y
significa hidroxi o

alquilo {C,-C,,). que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
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tomados entre al grupo formado por halégena, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquenil (C.-C,)-oxi, halo-alquenil
(C,-C,)-oxi, alquinil (C,-C,)-oxi, halo-alquinil (C,-C,)-oxi, alquil (C,—C,}-tio,
alquil {C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo,
halo-alquil (C;-C,)-sulfonilo, (alquil (C,-C,)}-carbonilo,

[halo-alquil {C,~C,)]-carbonilo, [alcoxi {C,-C,}]-carbonilo, cicloalquilo {C,;-C,).
cicloalquenilo {Cy-C,), fenilo y heterociclilo,

astando cada uno de los 4 radicales mencionados en Uitimo término sin
sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre sl grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,), alquenilo {C,-C,), halo-alquenilo {C,-C,},
alquinilo (C,-C,). halo-alquinilo {C,-C,), slcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y
alquil {C,-C,)-tio, y conteniendo el heterociclilo praferiblemente en cada caso
de 3 a 9 4&tomos de anillo y antre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo
tomados entre el grupo formaedo por N, O y S, o significa

[alquil {C,-Cg)l-carbonilo, [alcoxi {C,-C4)l-carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfinilo o
alquil {C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en
ditimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radiceles tomados entre el grupo formado por
haldgeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y alquil {C,-C,)-tio, o significa
cicloalquilo (Cy-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

cicloalquenilo {C;-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

preferiblemente cada uno de los dos radicales ciclicos mencionados en tiltimo
término esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, ciano, alguilo {C,-C,),

halo-~alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,). alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,) y alquil {C,-C,)-tio,

teniendo el radical R?, inclusive los sustituyentes, preferiblemente de 1 a 30
étomos de C, particularments 1 a 20 4tomos de C,

significa H o formilo, alquilo (C,-C,,), alquenila (C,-C,,), alquinilo (C,-C,,),
alquil (C,-C,,)-sulfinilo, alquit (C,-C,,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,,),

[alquil (C,-C,,)]-carbonilo, [alcoxi (C,-C,,))-cerbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionados en dltimo término sin

sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o

21
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varios radicalas tomados entre el grupo formado por haldgano, alcoxi (C;-C,),

hato-alcoxi {C,-C,) e hidroxi-alcoxi (C,—C,) ¥

también alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o significa

cicloalquilo {C,-C,), cicloalquenilo {C4-C,), cicloalcoxi (C4-Cy),

cicloaiquenil (C,~C,)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,

fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,

heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

estando cada uno de los 14 radicales mencionados en Uitimo término sin

sustituir o sustituido, y conteniendo el heterocicliio en los 5 radicales

mencionados en Gltimo término preferiblemente en cada caso de 3 a 9 4tomos

de anillo y entre sllos de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo

formado por N, Oy S,

preferiblemente, cada uno de los 14 radicales mencionados esté sin sustituir

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

haldgeno, ciana, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-aiquilo (C,-C,),

hidroxi-alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,} 8 hidroxi-alcoxi (C,-C,)

y también alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),

o significa

un grupo de la férmula NR°RY, significando R* y RY, independientemente uno

de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,),

alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),

[alquil {(C,-Cg4)l-carbonilo o [alcaxi {C,-Cg)l-carbonilo,

estando cada uno de los 8 grupos mencionados en (ltimo término sin sustituir

o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios

radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, alcoxi {C,-C,),

halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), 0

significando R" y R? en comtn alquileno (C,-Cy) lineal, que esté sin sustituir o

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

alquilo (C,-C,), elcoxi {C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo {C,-C,) y oxo,

significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,

significando

X' un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-8(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -8-CO-, -CO-§-, -§-CS-,
—CS-S-, -0-C0-0-, -NR°-, -0-NR®, -NR°-0-, -NR°-CO-, -CO-NR°-,
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A1

-0-CO-NR®°-, 6 -NR°-C0O-0-, en que an cada caso p es el nimero entero
0, 1 6 2, y R° representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-Cg},
alquinilo {C,—C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), cicloalquilo (C,-C,) 0
[alquil (C,—Cg)l-carbonilo, y significando

hidrégena, alquilo (C,-C,,), alquenilo (C,-C,.), alquinilo {C,-C,.).
cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo {C4-C,), fenilo o heterociclilo

con 3 a 9 4&tomos de anillo y con 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados
entre al grupc formado por N, O v S, estando cada uno de los 7
radicales mencionados en ultimo término sin sustituir o sustituido,
prefariblomente sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,

alquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,)
o hidroxi-alcoxi (C,-C,) v, en el caso de radicales clclicos, también por
halo-alquilo {C,~C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo {(C,-C,) ®

hidroxi-alquilo (C,-C,), y teniendo, inclusive los sustituyentes,
preferiblemente hasta 20 &tomos de C,

cada uno de los radicales R*, R®, R®, R®, R” y R®, independientemente uno de otro,

significa hidrégeno, halégeno, nitro, ciano, tiocienato o un radical de la

férmula -X?-A?, significando

xl

un entace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-8(0),-0-, -0-5{(0),-, -S(0),-NR'"-, -NR"-S(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-$-CO0-, -CO-§-, -5-CS-, -CS-§-, -0-CO-0-, -NR"-, -O-NR'-, -NR"-0-,
-NR'-CO-, -CO-NR"-, -O-CO-NR'- 6 -NR'-CQ-0-, en que en cada caso
q es el nimero entero 0, 1 6 2 y R' representa hidr6geno, amino,
amino sustituido, alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,}, alquinilo (C,-C,),
fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), fenil-carbonilo, cicloalquilo (C,-C,),
cicloalquenilo {Cs-C,). [alquil {C,-C4)1-carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo,
alquil (C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 13 radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir o
sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxd,
alquilo {C,-C,), alcox (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) & hidroxi-alcoxi (C,-C,)
y. en el caso de radicales cfclicos, también por halo-alquilo {(C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) e hidroxi-alquilo (C,-C,), y significando
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hidrégeno, alquilo (C,-C,,), alquenilo (C,-C,,). alquinilo (C,-C,,),

cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo (Cg-C,), fenilo o heterociclilo,

estando cada uno de los 7 radicales mencionados en ultimo término

sin sustituir o sustituido, prefariblemente sin sustituir 0 sustituido con

uno o varios radicales tomados antre el grupo formado por haldgeno,

ciano, hidroxi, amino, amino-carbonilo, mono- y di-alquil (C,-C4)-amino,

mono- y di-aril-amine, N-alquil (C,-C,)-N-aril-amino,

mono- y di-acil-amino, N-alquil (C,-Cg)-N-acil-amino, N-aril-N-acil-amino,

alcoxd (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, alquil (C,-Cg4)-sulfonilo,

alquil (C,-C,)-aulfinilo, [alquil (C,-C,)]-carbonilo,

[alcoxi {C,-C,)1-carbonilo, [alquil (C,-Cg)lcarbonil-oxi,

cicloalquile {C,-C,). cicloalcoxi {Cy-C,), cicloalquil (C,-C,)-carbonilo,

cicloalquil {C;-C,)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,

fenil-carbonil-oxi, haterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio,

heterociclil-carbonilo, haterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales

clclicos, también por alquilo (C,—C,),
estando cada uno de los 31 radicales mencionados en Gltimo
término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados antre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino,
mono- y di-alquil {C,-C4)-amino, mono- y di-aril-amino,
N-alquil {C,-C,)-N-aril-amino, mono- y di-acil {C,-C,)-amino,
N-alquil (C,-C,)-N-acil-amino, alcoxi (C,-C,). alquil {(C,-C,)-tio,
cicloalquilo {C,-C,), cicloalcoxi (C,-C,}, fenilo, fenoxi y fenil-tio
y. en el caso de radicales clclicos, también por alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,~C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C4} ¥
conteniendo el heterociclilo an A2 en cada caso de 3 a 9 4tomos
de anillo y de 1 a 4 heteroAtomos de anillo tomados entre el
grupo formado por N, O y S,

y teniando A2, inclusive los sustituyentes, preferiblemente hasta 20

étomos de C,

o

dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R*, R®, R®. R’ y

R®* en comiin con los 4tomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman
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un anillo condensado con 4 a 6 4tomos de anillo, que es carbociclico o
contiene de 1 a 3 heteroétomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, O v S, y que estéd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre al grupo formado por halégeno, alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,), alqueniio {C,-C,), alquinilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-Cg}. [alquil {C,-C,)l-carbonilo, [alcoxi (C,-C,}]-carbonilo,
alquil (C,-C4)-sulfonilo .y alquil (C,—C,)-sulfinilo,
siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales, preferiblemente de
2 a 3 radicales, particularmente 2 radicales tomados entra el grupo formado
por R*, R%, R®, R’ y R",

estando excluidos los compuestos de la férmula () y sus sales, en los que

A significa NH,, .-

R! significa un radical de la férmula -(C(CH,){X*)R*), en la que
X* significa= haldgeno y R* significa = H, CH, 0 C;H,,

R*  significa H,

R? significa CH,,

R® significa CH; 6 OCH,,

R®  significa CH, 6 OCH, y

R*, R? y R® significan en cada caso H.

Los compuestos (I} excluidas que antes se mencionan ya son conocidos por el
documento US-A-5.290.754 (squivalente a los documentos WO-A-90/9378, EP-A-
0411153). -
Cuando no se sefiala con mayor detalle, los radicales divalentes, p.ej. X' = -CO-NR°
estén definidos de manera tal que en los grupos compuestos, p.ej. -X'-A’, el enlace
del radical divalents que esté unido con el grupo A', que se describe a la derecha en
la férmula para el radical divalents, es decir que -X'-A' s un grupo de la férmula -

CO-NR°-A’; Io correspondiente es vélido para otros radicales divalentes anélogos.

Son objato del invento tambidn todos los estaracisdmeros, que estan abarcados por
la férmula {l), y sus mezclas. Tales compuestos de la férmula (I) contienen uno o
varios dtomos de C sustituidos asimétricamente o tambiédn dobles enlaces, que no
se indican por separado en las férmulas generales ()). Los esterecisdmeros posibles
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definidos por su forma espacial especifica, tales como enantiémeros, diastereociséme-
ros, inclusive los isémeros Z y E, estén abarcados todos sllos por la férmula (I) y se
pueden obtener segun métodos usuales a partir de mezcias de los esterecisémeros
o también se pueden preparar por reaccionss estereo-selectivas en combinacién con
el empleo de sustancias de partida estereo-quimicamente puras o enriquecidas.
Tienen interés especial también los estereo-isémeros que se forman mediante el
dtomo de C sustituido asimétricements, al que estd unido el grupo R?, cuendo R® 8s
distinto de hidrégeno. Los isdmeros configurados R y S en aeste centro, que
constituyen enantiémeros, cuando ningun otro &tomo de C sustituido asimétricamen-
te sstd contenido en la molécula de la férmula (1), son por consiguiente también
objeto del invento. Por lo general, estos isémeros R y S no presentan efectos
bioldgicos idénticos, sino que uno ds los isémeros en un caso individual, dependiente
de la espacie de planta dailina y del cultivo, que presenta un mayor efecto herbicida
0 una mayor selectividad.

Si los compuestos de la férmula {l) pueden formar también tautémeros, que de modo
estructuraimente formal no estén reproducidos ni abarcados por la férmula {I), estos
tautémeros estdn abarcados a pesar de todo por la definicién de los compuestos de
la férmula (I} conformes al invento.

Los compuestos de la férmula (I) pueden formar sales mediante reaccién por adicién
de un apropiado Acido inorgénico u orgédnico, tal como por ejemplo HCI, HBr, H,SO,
6 HNO,, pero también &cido oxdlico o .4cidos sulfdnicos, con un grupo bésico tal
como p.sj. amino o alquil-amino. Apropiados sustituyentes, que se presentan en
forma desprotonada, tales como p.ej. 4cidos sulfdnicos o 4cidos carboxdflicos, pueden
formar sales internas con grupos a su vez protonables, tales como grupos amino. Las
sales se pueden formar también reemplazando, en sustituyentes apropiados, tales
como p.ej. cidos sulfénicos o Acidos carboxflicos, el hidrégeno por un ion apropiado
para |la agricultura. Estas sales son por ejemplo sales de metales, en especial sales
de metales alcalinos o sales de metales alcalino-térreos, particularmente sales de

sodio y potasio, c también salas de amonio o sales con aminas orgénicas.

En la férmula (1) y en todas las férmulas siguientes, los radicales slquilo, alcoxi, halo-
alquilo, halao-alcoxi, elquil-amino y alquil-tio, asf como los correspondientes radicales
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insaturados y/o sustituidos en al entramado de carbonos, pueden ser en cada caso
lineales o ramificados. Cuando no se indica de modo especial, en astos radicales son
preferidos los entramados de carbonos inferiores, p.ej. con 1 a 6 dtomos de C 0 en
ol caso de grupos insaturados con 2 a 6 4tomos de C. Los radicales alquilo, también
an los significados compuestos tales como alcoxi, halo-alquilo, etc, significan p.ej.
metilo, etilo, n- 6 i-propilo, n-, i-, t- 6 2-butilo, pentilos, hexilos, tales como n-hexilo,
i-hexilo y 1,3-dimetil-butilo, heptilos, tales como n-heptilo, 1-metil-hexilo y 1,4-
dimetil-pentilo; los radicales alquenilo y alquinilo tienen el significado de los radicales
insaturados posibles que corresponden a los radicales alquilo; alquenilo significa p.s;j.
alilo, 1-metil-prop-2-en-1-ilo, 2-metil-prap-2-en-1-ilo, but-2-an-1-ilo, but-3-en-1-ilo,
1-metil-but-3-en-1-ilo y 1-metil-but-2-en-1-ilo; alquinilo significa p.ej. propargilo,
but-2-in-1-ilo, but-3-in-1-ilo y 1-metil-but-3-in-1-ilo.

Alquilideno, p.ej. también en la forma de alquilideno (C,-C,,), significa el radical de
un alcano lineal o ramificado, que asté unido a través de un enlace doble, no estando
todavfa fijada la posicidn del sitio de enlace. En el caso de un alcano ramificado
entran en consideracién naturaimente s6lo posiciones, en las que dos Atomos de H
pueden ser reemplazados por el doble enlace; los radicales son p.ej. =CH,,
=CH-CH,;, =C{CH,)-CH,, =C{CH,}-C,Hy 6 =C{C,Hg)-CH;.

Cicloalquilo significa un sistema anular saturado carbociclico, preferiblemente con 3-8
étomos de C, p.ej. ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo. En el caso de
cicloglquilo sustituido, se abarcan sisteamas clclicos con sustituyentss, estando
abarcados también los sustituyentes con un doble enlace en el radical cicloalquilo,
p.ej. un grupo alquilideno tal como metilideno. En el caso de cicloalquilo sustituido
se abarcan también sistemas alifaticos multiciclicos, talas como por ejemplo
biciclo[1.1.0]butan-1-illo, biciclo[1.1.0lbutan-2-ilo, biciclo[2.1.0lpentan-1-ilo,
biciclo[2.1.0]pentan-2-ilo, biciclo[2.1.0)pentan-6-ilo, adamantan-1-ilo y adamantan-2-
ilo.

Cicloalquenilo significa un sistema anutar carbocliclico, no aromético, parcialmente
insaturado preferiblemente con 4-8 4tomos de C, p.ej. 1-ciclobutenilo, 2-ciclobuteni-
lo, 1-ciclopentenilo, 2-ciclopentenilo, 3-ciclopentenilo, o 1-ciclohexenilo, 2-
ciclohexenilo, 3-ciclohexenilo, 1,3-ciclohexadienilo o 1,4-ciclohexadienilo. En el caso
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de cicloalquenilo sustituido, son vélidas correspondientemente las explicaciones

dadas para cicloalquilo sustituido.

Halégeno significa por ejemplo fluoro, cloro, bromo o yodo. Halo-alguilo, —alquenilo
y -alquinilo significan alquilo, alquenilo o alquinilo sustituido parcial ¢ totalmente con
haldgeno, preferiblemente con fluoro, cloro y/o brome, particularmente con fluoro o
cloro, p.ej. mono-halo-alquilo { =mono-halégeno-alquilo), per-halo-alquilo, CF;, CHF,,
CF,CF,, CH,FCHC!, CCl,, CHCl,, CH,CH,CI; halo-alcoxi es p.ej. OCF;, OCHF,, OCH,F,
CF,CF,0 y OCH,CH,CI; lo correspondiente es vélido para halo-alquenilo y otros

radicales sustituidos con halégeno.

Arilo significa un sistema aromético mono-, bi- o poli-ciclico, por ejemplo fenilo, -
naftilo, tetrahidronaftilo, indenilo, indanilo, pentalenilo, fluorenilo y similares,
preferiblemente fenilo.

Un radical o anillo heterociclico (heterociclilo) puede ser saturado, insaturado, o
heteroaromético; cuando no se define otra cosa distinta, 8ste contiene preferiblemen-
te uno o varios, particularmente 1, 2 6 3 heteroitomos en el anillo heteroc(clico,
preferiblemente tomado entre el grupo formado por N, O y S; prefaeriblemente, as un
radical heterociclilo alifético con 3 a 7 &omos de anillo o un radical heteroaromético
con 5 6 6 4tomos de anillo. El radical heterociclico pueds ser p.sj. un radical o anillo
heteroaramético (heteroarilo), tal como p.sj. un sistema aromético mono-, bi- o poli-
clclico en el que por lo menos 1 anillo contiene uno o varios heterodtomos.
Preferiblamente. éste es un anillo hetercaromético con un heterodtomo tomado entre
el grupo formado por N, O y S, por ejemplo piridilo, pirrolilo, tienilo o furilo; més
preferiblemente es un correspondiente anillo heteroaromético con 2 6 3 heteroéto-
mos, p.ej. pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tiazolilo, tiadiazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo. Ademés preferiblemente, s un radical
heterociclico parcial o totalments hidrogenado con un heterodtomo tomado antre el
grupo formedo por N, O y S, por ejemplo oxiranilo, oxetanilo, oxolanilo (=
tetrahidrofurilo), oxanilo, pirrolidilo o piperidilo. Ademés preferiblemente, es un radical
heterociclico parcial o totalmente hidrogenado con 2 heterodtomo(s) tomados entre
el grupo formado por N, O y S, por ejemplo piperazinilo, dioxolanilo, oxazolinilo,
isoxazolinilo, oxazolidinilo, isoxazolidinilo y morfolinilo.
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Como sustituyentes para un radical heterocliclico sustituido entran en cuestién los
sustituyentes mencionados mas adelante en esta memoria, adicionalmente también
oxo. El grupo oxo puede aparecer también junto a los heterodtomos de anillo, que

pueden existir en diferentes atapas de oxidacién, p.ej. en los casos de N y S.

Los radicales sustituidos, tales como un radical alquilo, alquenilo, alquinilo, arilo,
fenilo, bencilo, heterociclilo y heteroarilo sustituido, significan por ejemplo un radical
sustituido derivado del entramado fundamental sin sustituir, significando los
sustituyentes por ejemplo uno o varios, prefariblemente 1, 2 6 3 radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, alcoxi, halo-alcoxi, alquil-tio, hidroxi, amino,
nitro, carboxi, ciano, azido, alcoxi-carbonilo, alquil-carbonilo, formilo, carbamollo,
mono- y di-alquil-amino-carbonilo, amino sustituido, tal como acil-amino, mono- y di-
alquil-amino y alquil-sulfinilo, halo-alquil-sulfinilo, alguil-sulfonilo, halo-alquil-sulfonilo
v. on el caso de radicales ciclicos, también por alquilo, halo-alquiio, alquil-tio-alquilo,
alcoxi-alquilo, eventualmente mono- y di-alquil-amino-alquilo e hidroxi-alquilo
sustituido; en el concepto de "radicales sustituidos™ tales como alquilo sustituido,
etc., estén incluidos como sustituyentes, adicionalmente a los mencionados radicales
saturados que contiensen hidrocarbilo también correspondientes radicales alifdticos
y araméticos insaturados, tales como alquenilo, alquinilo, alquenil-oxi, alquinil-oxi,
fenilo, fenoxi, etc., eventualmente sustituidos. En el caso de radicales ciclicos
sustituidos con porciones alifdticas en el anillo, se abarcan tambidn sistemas ciclicos
con los sustituyantes que estdn unidos con un doble enlace en el anillo, p.ej. con un

grupo-alquilideno tal como metilideno o etilideno.

En el caso de radicales con &tomos de C san preferidos los que tienen de 1 a 4
dtomos de C, particularmente 1 § 2 4tomos de C. Son preferidos por regla general
los sustituyentes tomados entre el grupo formado por halégeno, p.ej. fluoro y cloro,
alquilo (C,-C,), preferiblemente metilo o etilo, halo-alquilo (C,-C,). preferiblemente
trifluorometilo, aicoxi {C,-C,), preferiblemente metoxi o etoxi, halo-alcoxi (C,-C,).
nitro y ciano. Son especiaimente preferidos en tal caso los sustituyentes metilo,

metoxi, fluoro y cloro.

El amino sustituido, tal como amino mono- o di-sustituido, significa un radical tomado
entre el grupo de los radicales amino sustituidos, que estdn sustituidos en N por
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ejomplo con uno o dos radicales, iguales o difarentes, tomados entre el grupo
formado por alquilo, alcoxi, acilo y arilo; preferiblemente mono- y di-alquil-amino,
mono- y di-aril-amino, acil-amino, N-alquil-N-aril-amino, N-alguil-N-acil-amino, asf
como heterociclos con N; en este contexto se prafieren radicales alquilo con 1 a 4
adtomos de C; arilo es en tal caso preferiblemente fenilo o fenilo sustituido; para acilo
es vélida en este caso la definicibn mencionada més adelante en esta memaria,
preferiblemente alcanoflo (C,-C,). Lo correspondiente es vélido para hidroxil-amino o

hidrazino sustituido.

El fenilo eventualmente sustituido s preferiblemente fenilo, que esté sin sustituir o
sustitvido una o miltiples veces, preferiblemente hasta tres veces, con radicales
iguales o diferentes-tomados entre el grupo formado por halégeno, alquilo (C,-C,),
alcoxi (C,-C,), halégeno-alquilo {C,-C,), halégeno-alcoxi {C,-C,) y nitro, p.ej. 0-, m-
y p-tolilo, dimetil-feniios, 2-, 3- y 4-cloro-fenilos, 2-, 3- y 4-trifluoro- y -tricloro-fenilos,
2,4-, 3,5-, 2,5- y 2,3-dicloro-fenilos, 0-, m- y p-metoxi-fenilos.

El acilo significa un radical de un éacido orgénico, que resulta formalmente por
separacién de un grupo hidroxi situado junto a la funcién de écido, pudiendo el radical
orgénico en el dcido estar unido con la funcién de &cido también a través de un
hetero&tomo. Ejemplos del acilo son el radical -CO-R- de un écido carboxflico HO-CO-
R y radicales de dcidos derivados de éste, tales como el écido tiocarboxflico, &cidos
imino-carboxflicos aventualmente sustituidos en N o el radical de monodsteras de
dcido carbénico, dcide carbdmico sustituido en N, écidos sulfénicos, écidos
sulfinicos, sulfonamido-Acidos sustituidos en N, dcidos fosfénicos, scidos fosfinicos.

E! acilo significa por ejemplo formilo, alquil-carbonilo tal como [alquil (C,-C,)I-
carbonilo, fenil-carbonilo, alquil-oxi-carbonilo, fenil-oxi-carbonilo, bencil-oxi-carbonilo,
alquil-sulfonilo, alquil-sulfinilo, N-alquil-1-imino-alquilo y otros radicales de écidos
orgédnicos. En tal contexto, los radicalas pueden astar sustituidos todavfa adicional-
mente en la parte de alquilo o fenilo, por ejemplo en la parte de alquilo con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi, fenilo y fenoxi;
ajemplas de sustituyentas an la parte de fenilo son los sustituysntes ya mencionados
més arriba en esta memoria de modo general para fenilo sustituido.

El acilo significa preferiblemente un radical acilo en el santido mis estrecho, es decir
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un radical de un &cido orgénico, en el que el grupo écido astd unido directamente con
ol &tomo de C de un radical orgénico, por ejemplo formilo, alquil-carbonilo tal como
acetilo o [alquil (C,-C,)]-carbonilo, fenil-carbonilo, alguil-sulfonilo, alquil-sulfinilo y

otros radicales de 4cidos orgénicos.

Sobre todo por las razones del més elevado efecto herbicida, la mejor selectividad y/o
la mejor posibilidad de preparacidn, tienen interds especial los compuestos conformes
al inventa de la férmula (I} mencionada o sus sales, en los que radicales individuales
tisnen uno de los significados preferidos ya mencionados o que se mencionan en lo
sucesivo, o particularmente agquéllos, en los que aparecen de manera combinada uno

o varios de los significados preferidos ya mencionados o mencionados en lo sucesivo.

Tienen interés por ejemplo los compuestos conformes al invento de la férmula {I) o
sus sales, en los que
A significa un grupo de la férmula NR*R®, en la que
R" y R®, independientemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo o
alquilo (C,~C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,).
alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),
[(alquil (C,-C4)]-carbonilo, [{alcoxi (C,—C,)l-carbonilo,
estando cada unc de los 8 radicales mencionados en ditimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o verios radicales tomados entre et grupo formado por halégeno,
alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,—C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,} y
alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significan
cicloalquilo (C;-C,), cicloalcoxi (C4-C,), fenilo, fenoxi, fenil-amino,
tenil-carbonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,
heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,
estando cada uno de los 12 radiceles mencionados en Gitimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblements sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
ciano, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi {(C,-C,)-alquilo (C,-C,),
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,} y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),
y el heterociclilo en los radicales mencionados representa en cada caso
un heterociclilo con 3 a 9 4tomos de anillo y entre elios de 1 a 3
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heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S,

o

uno de los radicales R" y R® es como se ha definido anteriorments y el otro de

estos radicales R®* y R® significa un grupo de la férmula NR'R",
significando R’ y R", independientements uno de otro, H o

alquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, alcoxi {C,-C,)., halo-alcoxi {C,-C,) vy

alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,~C,},

o significando R’ y R en comun alquileno {C,-Cs) lineal,

que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre al grupo formado por alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,) y

alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), 0

R" y R" significan en comun alquilideno (C,-C,), que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre 8} grupo formado
por halégeno, ciano, slcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y
alquil (C|'C4)‘tio, 0

NR*R® significa en comun un radical heterociclilo unido al &tomo de N, con 3

o

a 6 atomos de anillo, que adicionalmente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de anillo eventualmente 1 a 3 otros heteroétomos de
anillo tomados entre el grupo formado por N, O y S, estando el
heterociclo sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomadas entre el grupo formado
por haldgeno, ciano, alquilo {C,-C,), halg-alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,) y

alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,),

significe alquilo {C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,) o

cicloaiquilo (C,-C,), estando cada uno de los 4 radicales mencionados en

dltimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o

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

halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil {(C,-C,)-tio,

alcoxi {C,-C,)-alcoxi {C,-C,) y, en sl caso de radicales ciclicos, también por
alquile (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,) y alcoxi {C,-C,}-alquilo {C,-C,),
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prefariblemente alquilo {C,-C,), particularmente matila.

Son preferidos los compuestos conformes al invento de la férmula (1) o sus sales, en
los que

A significa un grupo de le férmula NR*R®, en la que

R* significa hidrégeno o alquilo {(C,-C,} vy

R® significa hidrégeno o formilo, alquilo (C,-C,), alquil {(C,-C,)-sulfonilo,

[alquil (C,-C/)]-carbonilo o [alcoxi (C,-C,)i-carbonilo, estando cada uno de los 4
radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno y alcoxi (C,-C,), o significa
cicloalquilo (C5-C,), fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenil-sulfonilo,

estando cada uno de los 6 radicales mencionados en (ltimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
alquilo {C,-C,), halo-alguilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,),

alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y alcoxi (C,-CJ-alcoxi (C,-C,),

preferiblemente H, CHO, CO-CH,, CO-C4H,, SO,CH, 6 SO,C,H,,

o

R" y R® significan en comiin alquilideno (C,-C,), que est4 sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tornados entre el grupo formado por halégeno, ciano,

alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,} y alquil {C,-C,)-tio, o

NR*R® significa en comuin un radical heterociclilo saturado con 5 6 6 &tomos de anillo
que adicionalmente al &omo da N contiene como heterodtomo(s) de anillo
eventualmente otros 1 a 3 heterodtomos de anillo adicionales tomados entre el grupo
formado por N, O vy S, estando el heterociclo sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupe formado por alguilo (C,-C,),

halo-alquile (C,-C,), alcoxi (C,-C,) y halo-alcoxi (C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,)
y alcoxi {C,~C,)-alcoxi (C,-C,), preferiblemente alquilo (C,-C,) y alcoxi (C,-C,).

Tienen interés por sjemplo también los compuastas conformas al invento de la

férmula (i} o sus sales, en los que

R' significa
alquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido con uno o verios redicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo o también amino, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),alquil (C,-C,)-tio,
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alquil (C,-C,)-sulfonilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo, [alquil (C,-C}-carbonilo,
[halo-glquil (C,-C,)1-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, cicloalquilo {C;-C,),
fenilo y heterociclilo, estando cada uno de los 3 radicales mencionados en
dltimo término sin sustituir o sustituido, preferiblements sin sustituir o
sustituido con uno ¢ varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio, y conteniendo el heterociclilo preferible-
mente en cada caso de 3 a 9 4tomos de anillo y entre ellos de 1 a 4
heteroditomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S, o
[alquil {C,-C,)l-carbonilo, [alcoxi {C,-C,)]-carbonilo o alquil {(C,-C,)-sulfonilo,
estando cada uno de los 3 radicales mencionados en ultimo término sin
sustituir 0 sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcox (C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio, o

cicloalquilo {C,-C,), que estd sin sustituir o sustituido, preferiblemante sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formedo por halégeno, alquilo (C,-C,). halo-alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,},
halo-alcoxi {C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio.

Son preferidos los compuestos conformes al invento de la férmula (I) o sus sales, en

los que R! significa alquilo {C, -C,), halo-alquito (C,-C,), tal como 1-fluoro-isopropilo,

1-fluoro-etilo, 1-fluora-propilo, CF, o CCl,, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,

ciclohexilo, 1-metil-ciclapropilo, 1-metil-ciclobutilo, 1-metil-ciclopentilo, 1-metil-

ciclohexilo o baencilo.

Tienen interds por ejemplo tambidn los compuestos conformes al invento de la

férmula {I) o sus sales, en los que

R?

significa

H o formilo, alquito {C,-C,), alquenilo (C,-C,). alquinilo {C,-C,),

alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil {(C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),

[alquil (C,-C,))-carbonilo, [alcoxi (C,-C,))-carbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionados en Ultimo término sin

sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir 0 sustituide con uno o
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varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, aicoxi (C,-C,)
y helo-alcoxi {C,-C,), o significa

cicloalguilo (C4-C,). cicloalcoxi {C,-C,), fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo, fenil-
sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-carbonilo o heterociclil-
sulfonilo, estando cada uno de los 10 radicales mencionados en ultimo
término sin sustituir o sustituido y conteniendo el heterociclilo en los 3
radicales mencionados en tltimo término en cada caeso de 3 a 9 dtomos de
anillo y entre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo
formadopor N, O vy S,

preferiblemente cada uno de los 10 radicales mencionados asté sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
~haldégeno, ciano, alquilo (C,-C,), halo-alquifo (C,-C,}), alcoxi {C,-C,) y
halo-elcoxi (C,-C,), o significa

un grupo de la férmula NR°R®, significando R°y RY, independientemente uno
de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,), alquil {C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),
[alquil {C,-C,)]-carbonilo o [alcoxi (C,-C,)1-carbonilo, estando ceda uno de los
5 grupos mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustituido,
preferiblements sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) v
alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o significando R®y R? en comin alquileno (C, -Cy)
lineal, que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),

alcoxi (C,-C,})-alguilo {C,-C,) y oxo.

Son preferidos los compuaestos conformes al invento de la férmula (l) o sus sales, en
los que R? significa

H. formilo, alquiloe (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alquil (C,-C,)-sulfonilo,

halo-alquil {(C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,). halo-alcoxi (C,-C,).

[alquil {C,-C,)]-carbonilo, [halo-alquil (C,-C,}-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, fenil-carbonilo o
fenil-sulfonilo.

Tienen interés por ejemplo también los compusstos conformes al invento de la
férmula (I) o sus sales, en los que

3
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R®  significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,

significando

x! un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S{O},-,
-8{0),-0-, -0-5{0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -8-CO-, -CO-S-, -8-CS-,
-CS-S-, -0-C0O-0-, -NR°-, -O-NR°-, NR®-O-, -NR°-CO-, -CO-NR°-,
-0-CO-NR?- 6 -NR%-CO-0-, preferiblements -O-, S{0),-, -CO-,
-0-CO-, -C0-0-, -8-CO-, -CO-S-, -NR®-, -O-NR°-, -NR°-0-, -NR°-CO-,
-CONR?®-, -CO-NR°-, -0-CO-NR®-  -NR°-CO-0, an que en cada caso p
es el nimero entero 0, 1 6 2 y R° representa hidrégeno,
alquilo {C,-C,), alquenilo {C,-C,}), alquinilo {C,-C,), fenilo,
fenil-alquilo {C,-C,), cicloalquilo (C43-C4) 0 [{alquil (C,-C,)}-carbonilo, y

Al hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-Cg),
cicloalquilo {C,-C,). fenilo o heterociclilo con 3 a 9 dtomos de anillo y
1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N,
O v S, estando cada uno de los 6 radicales mancionados en Gitimo
término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entra el grupo formado
por halégeno, ciano, alquilo {C,-C,). cicloaiguilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,),
halo-slcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio y en el caso de radicales ciclicos,
también por halo-alquilo (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,} vy
teniendo, inclusive los sustituyentes, preferiblemente hasta 16 4tomos
de C,

Se prefieren en este caso compuestos (I) y sus sales, en los que

R? significa H, alquilo (C,-C,), preferiblements metilo o etilo, o ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo, pudiendo cada uno de los 8 radiceles
mencionados en udltimo término estar sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno y alcoxi (C,-C,) y, en el caso
de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,} y alcoxi {(C,-C,)-
alquilo (C,-C,).

Tienen interés por ejemplo también los compuestos conformes al invento de la
férmula (I} o sus sales, en los que

cada uno de los radicales R*, R®, R%, R? y R®, independientemente unos de otros,
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significa hidrégeno, halégeno, nitro, ciano, tiocianato o o un radical de la

férmula -X2-A2, significando

xl

AI.

un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-8{0),-, -8{0),-NR'"-, -NR"-5(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-§-C0O-, -CO-S-, -8-CS-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR"-, -O-NR'-, -NR"-O-,
-NR"-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR"- 6 -NR'-C0O-0-, preferiblamentse -O-,
-8(0),-, -S(0),-0-, -S(0),-NR"-, -NR'-5(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-8-CO-, -CO-S-, NR'-, -O-NR"-, -NR"-0-, -NR"-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR'-
46 -NR'-C0O-0-, on las que q es an cada caso el niimaro entero 0, 1 6 2
y los R', en cada caso independientemente unos de otros, representan
hidrégeno, amino-, mono- o di-alquil {(C,-C,)-amino,

mono- o di-aril-amino, N-alquil (C,-C,)-N-aril-amino,

alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alguinilo {C,-C,). fenilo,

fenil-aiquilo (C,-C,). fenil-carbonilo, cicloalquilo (C,-C,).
cicloalquenilo (C4-C,), [alquil (C,-C,}l-carbonilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo,
alquil {C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 18 radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir o
sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre sl grupo formado por halégeno, ciano,
alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {(C,-C,) y. en &l caso de
radicales clclicos, también por halo-alquilo (C,-C,) y

alcoxi (C,-C )-alquilo (C,-C,), ¥y

significa hidrégeno, alquilo {C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,),
cicloalquilo (C,-C,), cicloalguenilo {C;-C,), fenilo o heterociclilo con 3
a 6 4tomas de anillo y 1 a 3 heterodtomos de anillo, tomados entre el
grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7 radicales
mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustituido,
preferiblements sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino o
también mercapto o amino-carbonilo, mono- y di-alquil (C,-C,)-amino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,}-N-fenil-amino,

mono- y di-{elcanoil (C,-C,)lamino,

mono- y di-[alquil {C,-C,)-sulfonillaminao,

N-alquil (C,-C,)-N-[alcanoil (C, -C,)lamino,

.
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alquil (C,-C,}-N-{alquil (C,-C,}-sulfanillemina,
N-fenil-N-[alcanoil {C,-CJlamino,
N-fenil-N-[alquil (C,-C,}-sulfonillamino, alcoxi {C,-C,), alquil {C,-C,)-tio,
alquil (C,-C,)-sulfonilo, alquil (C,-C,)-sulfinilo, [alquil {C,-C,}]-carbonilo,
[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, lalquil {C,-C,)]-carbonil-oxi,
cicloalquilo {C,-C,), cicloalcoxi {Cs-C,), cicloalquil (C,-C4)-carbonilo,
cicloalquil (C,-C4)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,
fenil-carbonil-oxi, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio,
heterociclil-carbonilo, haterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales
cflclicos, también por alquilo (C,-C,).
astando cada uno de los 35 radicales mencionados en ultimo
término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, cieno, hidroxi, amino,
mono- y di-alquil (C,-C,)-amino, mono- y di-fanil-amino,
N-aiquil (C,-C,)-N-fenil-amino, alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio,
cicloalquilo {C,-C,), cicloaicoxi (C,-C,), fenilo, fenoxi y fenil-tio
y. en el caso de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,),
halo-glquilo (C,-C,) y alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,} ¥
A%, inclusive los sustituyentes, tiene preferiblemente hasta 16 &tomos
de C,
o
dos radicales contiguos, tomados entre el grupo formado por R*, R®, R®, R’ y
R®, en comiin con los 4tomos de C del anillo de fenilo unidos a ellos, forman
un anillo condensado con 4 a 6 dtomos de anillo, que 8s carbociclico o
contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, O v S, y que estéd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, alquilo (C,-C,),
alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), [alquil {C,-C,)]-carbonilo, alcoxi (C,-C,),
[alcoxi {C,-C,)]-carbonilo, alquil {(C,-C,)-sulfonilo y alquil (C,-C,)-sulfinilo,
siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales, preferiblemente 2 a 3

radicales, particularmente 2 radicales tomados entre el grupo formado por R*, R®, R®,
R? y R®.
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Son prefaridos por sjemplo también los compuestos conformes al invento de la
férmula {I) o sus sales, en los que
cada uno de los radicales R*, R, R®, R’ y R®, independientemente unos de otros,
significa hidrégeno, haldgeno, hidroxi, amino, nitro, formilo, amino-carbonilo, carboxi,
ciano, tiocianato o también amino-sulfonilo o alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),
alquil (C,-C,)-tio, alquil {C,-C,)-sulfonilo, alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,},
alquil (C,-C,)-carbonilo, alcoxi {C,-C4)-carbonilo, elquil (C,-Cg}-carbonil-oxi,
mono- o di-[alquil (C,-C,)lamino, mono- y di-fenil-amino,
N-alquil {C,-C,)-N-fenil-amino, mono- o di-[alcanoil {C,-C4)lamino,
N-[alcanoil (C,-C,4)1-N-{alquil {C,-C4)1amino, N-alquil (C,-C,}-N-[alcanoil (C,-C4}lamino,
N-fenil-N-[alcanoil (C,-C,) ]Jamino,
estendo sustituido cada-uno de los 19 radicales mencionados en Ultimo
término con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, nitro, amino, mono- y di-[alquil (C,-C,))lamino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil {C,-C,)-N-fenil-amino, hidroxi, ciano,
alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio, halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-carbonilo,
alcoxi (C,-C,)-carbonilo, cicloalquilo (C5;-C,). cicloalquil (C,-C,)-carbonilo,
cicloalguil {C,-C,)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,
fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, fenil-sulfonilo,
estando los 7 radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir o
sustituidos eventualmente en el radical fenilo,
o
significa cicloalquilo (C5-C,), cicloalcoxi {C,;-C,). cicloalquil (C5-C,)-carbonilo, fenilo,
fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi o fenil-sulfonilo,
heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio, heterociclil-carbonilo,
heterociclil-carbonil-oxi, astando cada uno de los 14 radicales mencionados an ltimo
término sin sustituir o0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, nitro, amino, alquilo {C,-C,), mono- y di-[alquil{C,-C}lamino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,})-N-fenil-amino, hidroxi, ciano, alcoxi {C,-C,),

alquil (C,-C,)-tio, halo-alcoxi {C,-C,). alquil (C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carbonilo.

Son prefaridos por ejemplo tambiédn los compuestos conformes al invento de la
férmula (1) o sus sales, en los que cada uno de loa radicales R*, R®, R®, R” y R®,

independientemente unos de otros, significa

27
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alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), alquil {C,-Cg)-tio-alquilo (C,-C,).
amino-carbonil-alquilo (C,-C,), aminc-alquilo (C,-C,),

mono- y di-[alquil {C,-C,))lamino-glquilo (C,-C,). cicloalquil {C;-C4)-alquenilo (C,-C,),
cicloalquil (C,;-C,)-alquinila (C,-C,), alquil (C,-Cg)-carbonil-alquilo (C,-C,),

alcoxi (C,-C,)-carbonil-alquilo {C,-C,), alquil (C,-Cg4)-carbonil-oxi-alquilo (C,-Cg),
cicloalcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), cicloalquil (C,-C,)-carbonil-alquile {C,-C,},

alcoxi (C,-Cg)-carbonil-alquilo {C,-C,), alquil {C,-C,)-carbonil-oxi-alquilo {C,-C,},
cicloalcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), cicloalquit (C4-C,)-carbonil-alquile (C,-C,),

mono- o di-alcanoil {(C,-C4)-amino-alquilo (C,-C,),

mono- o di-[alquil {C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,),

N-alquil (C,-C,)-N-[alcanoil (C,-C,)lamino-alquilo (C,-C,),

alquil {C,-C,)-N-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,),

N-fenil-N-[alcanoil (C,-C,)lamino-aiquilo (C,-C,).

N-fenii-N-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,), fenoxi-alquilo (C,-C,),
fenil-carbonil-alquilo (C,-C,), fenil-oxi-carbonil-alquilo (C,-C,).
fenil-carbonil-oxi-alquilo {C,-C,), fenil-alquilo {C,-C,), fenil-alquenilo {C,-C,).
fenil-alquinilo {C,-C,}, heterociclil-alquilo (C,-C,), heterociclil-oxi-alquilo (C,-C,),
heterociclil-tio-alquilo (C,-C,), heterociclil-sulfonil-alguilo (C,-C,),
heterociclil-amino-alquilo (C;-C4) 0 uno de los 38 radicales Gltimamente mencionados,
que esté sustituido con uno o varios radicales tomados entre sl grupo formado por
haldgeno, hidroxi, nitro, ciano, alquilo (C,-C,), alcoxd (C,-C,). alquil {C,-C,)-tio,
alquil (C,-C,)-sulfonilo, halo-aiquilo {C,-C,) y halo-alcoxi (C,-C,).

Da modo adicionalmente preferido, en este caso cada uno de los radicales

R*. R®, R®, R” y R®, independientemente unos de otros, significa hidrégena, halégeno,
hidroxi, amino, nitro, formilo, carboxi, ciano, alquito (C,-C,). alcoxi (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alquilo (C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,).
alcoxi (C,-C,}-alquilo (C,-C,). halo-alcox (C,-C,)-aiquilo {C,-C,),

halo-alquiloxi (C,-C,)-alcox (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), cicloalguilo (C,-C,),
halo-cicloalquilo (C,-C,), slquenilo (C,-C,), halo-alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,),
halo-alquinilo (C,-C,), alquil (C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carbonila,

alquil (C,-C,)-carbonil-oxi, alquil (C,-C,)-carbonil-alquilo (C,-C,),

alquil {C,-C,)-tio-alquilo {C,-C,), alquil {(C,-C,)-amino,

alquil (C,-C,)-amino-alquilo (C,-C,), di-[alquil (C,-C,)lamino,
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di-[alquil (C,-C,)laming-alquilo (C,-C,). alcanoil (C,-C,}-amino,

alquil (C,-C,)-sulfonil-amino, di-[alcanoil {C,-C,)]amino, di-lalquil {C,-C,)-sulfonii}amino
0

fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi,

fenoxi-alquilo (C,-C,), fenil-carbonil-alquilo (C,-C,). fenil-alquilo (C,-C,) o uno de los
8 radicales mencionados en Gltimo término, que en la parte de fenilo estéd sustituido
con uno o verios radicales tomados entre e} grupo formado por halégeno,

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

De modo adicionalmante preferido, en este caso cada uno de los radicales

R*, R®, R*, R’ y R®, independientemente unos ds otros, es hidrégeno, hidroxi, amino,
nitro, formilo, carboxi, ciano, alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,}), hidroxi-alquilo {C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,),

alcoxi {C,-C,)-slquilo (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,}-alquilo (C,-C,),

halo-alquiloxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), alcaxi (C,-C,)-alcaxi (C,-C,), cicloalquilo (C5-C,),
halo-cicloalquilo (C,-C,). alquenilo {C,-C,), halo-alquenilo (C,-C,). alquinilo {C;-C,),
helo-alquinilo (C,-C,), alquil {C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,}-carbonilo,

alquil {C,-C,)-carbonil-oxi, alquil {C,-C,)-carbonil-alquilo (C;-C,), alquil (C,-C)-tio,
halo-alquil (C,-C,)-tio, alquil {C,-C,)-tio-alquilo {C,-C,), alquil (C,-C,)-amino,
di-lalquil {(C,-C,})lamino, o

fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi,

fenoxi-alquilo {C,-C,), fenil-carbonil-alquilo (C,-C,). fenil-alquilo (C,-C,) o uno de los

. 8 radicales mencionados en (ltimo término, que en la parte de fenilo estd sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
alquile {C,-C,), alcoxi {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) y halo-alcoxi (C,-C,).

Son objeto del presente invento también procedimientos para la preparacién de los
compusstos de la férmula general () o sus sales, caracterizados porque
a) se hace reaccionar un compuesto de la férmula (i),

R' - Fu (n

en la que Fu significa un grupo funcional tomado entre el grupo formado por
un éster de &cide carboxflico, un orto-dster de &cido carboxflico, un cloruro de

9/
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écido carboxflico, una amida de écido carboxflico, un anhidrido de écido
carboxdlico y triclorometilo, con una biguanidida de la férmula {lll) o una de
sus sales por adicién de dcido

NH N @ R
N J\N)I>i“5 (i)
L
RZR R6
Y

se hace reaccionar un compuesto de 1a férmula {IV}

o

N (V)

PO

en la que 2! significa un grupo intercambiable o un grupo l4bil,
p.ej. cloro, triclorometilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo, o fenil-alquil {C,-C,)-sulfonilo
o alquil {C;-C,)-fenil-sulfonilo sin sustituir o sustituido, con una amina

apropiada de la férmula (V) o con una de sus sales por adicién de 4cido,

astando definidos los radicales R', R®, R*, R®, R®, R”, R® y A en las férmulas (11}, (Ii}),

(IV) y (V) igual 8 como en la férmula {l).

7 2-
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La reaccion de los compuestos de las férmulas (Il} y (1) se efectia preferiblementse
de un modo catalizado por una base en sl seno de un disolvente orgénico inerte, tal
como p.ej. tetrahidrofurano (THF), dioxano, acetonitrilo, dimetil-formamida (DMF),
metanol y etanol, a temperaturas comprendidas entre -10°C y el punto de ebullicién
del disolvente, preferiblemente a 20°C hasta 60°C; en @l caso de que se utilicen sales
por adicién de &cidos de la férmula (ll), 4stos se ponen en libertad por regla general
in situ con ayuda de una base. Como bases o catalizadores bésicos se adecuan
hidréxidos de metales alcalinos, hidruras de metalas alcalinos, carbonatos de metales
alcalinos, alcoholatos de metales alcalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos,
hidruros de metales alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o bases
orgénices, tales como trietil-amina o 1,8-dieza-biciclo[5.4.0Jundec-7-eno (DBU). La
respectiva base se emplea en tal caso por ejemplo en una cantidad comprendida el
margen de 0,1 a 3 equivalentes molares, referidos al compuesto de la férmula (Il1).
El compuesto de la férmula (I} se puaede emplear, en relacién con el compuesto de
la férmula (i1}, por sjemplo en una cantidad equimolar o con un exceso de hasta 2
equivalentes molares. Fundamentalmente, los correspondientes pracedimientos son
conocidos por la bibliografia (compérese: Comprehensive Heterocyclic Chemistry,
A.R. Katritzky, C.W. Ress, Pergamon Press, Oxford, Nueva York, 1984, volumen 3;
parte 2B; ISBN 0-08-030703-5, pégina 290).

La reaccién entre los compuestos de las férmulas (IV} y (V) se efectia preferiblamen-
te de un modo catalizado por una base en el seno de un disoclvente orgénico inerte,
tal como p.ej. THF, dioxano, acetonitrilo, DMF, metanol y etanol, a temperaturas
comprendidas entre -10°C y el punto de ebullicién del respectivo disolvente o de la
respactiva mezcla de disolventes, preferiblemants a 20°C hasta 160°C, particular-
mente de 30°C hasta 80°C, siendo puesto en libertad el compuesto {V), caso de que
se emplee en forma de una sal por adicién de 4cido, eventualmente /n situ con una
base. Como bases o catelizadores bésicos se adecuan hidréxidos de metales
alcalinos, hidruros de metales alcalinas, carbonatos de metales alcalinos, alcoholatos
de metales alcalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos, hidruros de metales
alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o bases orgénicas, tales
como trietil-amina o 1,8-diaza-biciclo[5.4.0lundec-7-eno (DBU). La respectiva base
se emplea an este caso por regla general en el margen de 1 a 3 equivalentes molares,
referidos al compuesto de la férmula (IV), el compuesto de la férmula {IV) se puede
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emplear por ejemplo en una cantidad equimolar con respecto al compuesto de la
férmula {V) o con un exceso de hasta 2 equivalentes molares. Fundamentalments,
los correspondientes procedimientos son conocidos por la bibliografia (compérese:
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A.R. Katritzky, C.W. Rees, Pergamon Press,
Oxford, Nueva York, 1984, volumen 3; parte 2B; ISBN 0-08-030703-5, pégina 482).

Los eductos { = compusestos de partida) de las férmulas (Il), (1), {IV) y (V), o bien son
obtenibles comercialmente o se puaden preparar de acuerdo con procedimientos
conocidos por la bibliograffa o anélogamente a ellos. Algunos de los compuestos {I1l)
s0Nn Nuevos y asimismo objeto del invento. Los compuestos se pueden preparar por
ejemplo también de acuerdo con uno de los procedimientos que se describen
seguidamente.

El compuesto de la férmula (IV), o un compuesto precursor directo de éste, se puede
preparar por sjemplo da la siguiente manera:

1. Por reaccién de un compuesto de la férmula {ll) con un
derivado de amidino-tiourea de la férmula {V)),

A/u:u/ts,zz (V1)

en la que 22 significa alquile (C,-C,) o fenil-alquilo {C,-C,) y A esta definido
como en la férmula (1), se obtienen compuestas de la férmula (IV), en los que
2! significa = -S22,

2. Por reaccién de una amidina de la férmula (VII) o
de una de sus sales por adicidon de écidos

H,N-CR' =NH )

en la que R! est4 definido como en la férmula (1),
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con un N-ciano-ditio-imino-carbonato de la férmula (VIII),
NC-N =C(5-2%), (Vi)

en la que Z* significa alquilo (C,-C,) o fenil-alquilo (C,-C,), se obtienen
compuestos de la férmula (IV), en los que 2" significa = -S-Z%.

3. Por reaccién de un dicianamiduro de metal alcalino con un derivado de 4cido
carboxllico de la férmula {lI) meancionada, se obtienen compuestos de la
férmula (IV), en los que 2’ significa = NH,;

4, Por reaccién de tricloro-acetonitrilo con un nitrilo de la férmula {IX),

R'-CN (IX)

en la que R’ esté definido como en la férmula {l), se obtienen en primer lugar
compuestos de la férmula {(X),

szl\N\'j\f

en la que Z' y Z* significan en cada caso CCl,, que por subsiguiente reaccién

X)

con compuestos de la fé6rmula H-A (A es comao en la férmula (l)), conducen
a compuestos de la férmula (IV), en los que 2? significa = CCl,,.

Las fenil-alquil-aminas de la férmula (V) sustituidas, necesarias como eductos, son
conocidas y/o se puedsn preparar de acuerdo con procedimientos en sl conocidos.
Por ejemplo, la correspondiente cetona aromética se puede aminar directaments en
condiciones reductoras para dar la amina, por ejemplo mediante una reaccién con un
ciano-boro-hidruro de sodio y acetato de amonio o con una mezcla de formiato de
amonio y écido férmico con subsiguiente desdoblamiento de la amida, o la cetona se

transforma an un derivado ventajoso, por ejemplo una oxima, que a continuacién se
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reduce para formar la amina {compérense los documentos de patentes japonesas JP-
11035536; JP 11043470; J. Am. Chem. Soc. 1983, 105, 1.578; Synthesis 1980,

695).

La reaccién de los derivados de écidos carboxflicos de la férmula (1l) con los
derivados de amidino-tiourea de la férmula {VI) se efectiia preferiblemente de un
modo catalizado por una base en el seno de un disoivents orgénico, tal como p.ej.
acetona, THF, dioxano, acetonitrilo, DMF, metanol, etanol, a temperaturas de desde
-10°C hasta del punto de ebullicién del disolvente, preferiblemente a 0°C hasta 20°C.
Sin embargo, 1a reaccién se puede efectuar también en el sano de agua o en el de
mezclas acuosas de disolventes con uno o varios de los disolventes orgénicos antes
mencionados. En al caso de que se emples sl derivado {VI) en forma de una sal por
adicién de 4cido, éste puede ser puesto en libertad eventualmente Jjn situv con una
base. Como bases o catalizadores basicos se adecuan hidréxidos de metales
alcalinos, hidruros de metales alcalinos, carbonatos de metales alcalinos, alcoholatos
de metales aicalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos, hidruros de metales
alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o bases orgénicas tales como
trieti-amina o 1,8-diaza-biciclo[5.4.0lundec-7-eno {(DBU). La respactiva base se
emplaa en tal caso p.sj. en 8l margen de 1 a 3 equivalentes molares, referidos al
compuesto de la férmula (VI). Los compuestos de las férmulas {Il) y {VI) se pueden
emplear por ejemplo en una cantidad equimolar 0 con un exceso hasta de 2
equivalentes molares del compuesto de la férmula (li). Fundamentalmente, los
correspondientes procedimientos son conocidos por la bibliografia {compérese: H.
Eilingsfeld, H.Schsuemann, Chem. Ber.; 1967, 100, 1.874), los correspondientes
productos intermedios de la férmula {IV) son nuevos.

La reaccién de las amidinas de la férmula (V1) con los N-ciano-ditio-imino-carbonatos
de la férmula (VIIl) se efectia preferiblements de un modo catalizado por una base
en el seno de un disolvanta orgénico inerte, tal como p.ej. acetonitrilo, DMF, dimetil-
acetamida (DMA), M-metil-pirrolidona (NMP), metanol y etanol, a temperaturas de
-10°C hasta del punto de ebullicién del disolvente, preferiblemente & 20°C hasta
80°C. Caso de que la amidina (VIl) se emplee en forma de una sal por adicién de
4cido, eventuaimente se puede poner en libertad /n sitv con una base. Como basas
o catalizadores bésicos se adecuan hidréxidos de metales alcalinos, hidruros de

g¢
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metales alcalinos, carbonatos de metales aicalinas, alcoholatos de metales alcalinos,
hidréxidos de metales alcelino-térreos, hidruros de metales alcalino-térreos,
carbonatos de metalas alcalino-térraos o basas orgénicas, tales como trietil-amina o
1,8-diaza-biciclo[5.4.0lundac-7-eno {DBU). La respectiva base se emplea en tal caso
p.ej. en una cantided comprandida an el margen de 1 a 3 equivalentes molares,
referidos al compuesto de la férmula {VIIl), los compuestos de las férmulas (Vi) y
(VIll) se pusden emplear por regla general en una cantidad equimolar o con un exceso
de 2 equivalantes molares del compuesto de la férmula (ll). Fundamentalmente, los
correspondientes procedimientos son conocidos por la bibliograffa (compérese: T.A.
Riley, W.J. Henney, N.K. Dalley, B.E. Wilson, R.K. Robins; J. Heterocyclic Chem.;
1986, 23 (6), 1.706-1.714), los correspondientes productos intermedios de la

férmula (V) son nuevos.

La preperacién de productos intermadios de la férmula (X} con 2! = cloro se puede
efectuar mediante reaccién de dicianamiduro de metal alcalino con un derivado de
dcido carboxflico de la férmula (ll), significando entonces Fu preferiblemente al grupo
funcional cloruro de dcido carboxflico o amida de dcido carboxflico. La conversién
quimica de los componentas de la reaccidn se efactia por sjemplo de un modo
cetalizado por un écido en sl seno de un disolvente orgénico inerte, tal como p.sj.
toluano, cloro-benceno, hidrocarburos clorados, a temperaturas comprendidas entre
-10°C y ol punto de ebullicién del disolvente, preferiblemente a 20°C hasta 80°C,
pudiendo los compuestos intermedios resultantes ser clorados /n situ con un
apropiado reactivo de cloracidn, tal como por ejemplo oxicloruro de fésforo. Acidos
apropiados son p.ej. hidrédcidos halogenados, tales como HCI, o también acidos de
Lewis, tales como p.ej. AlCly 6 BF; (compérese el documento US-A 5.095.113, de
DuPont).

La preparacidn de productos intermedios de la férmula (X} con Z', 2* = trihalégeno-
metilo se puede efectuar por reaccién de los correspondientes nitrilos da &cido
trihalégeno-acético con un nitrilo de é&cido carboxflico de la férmula (IX). La
conversién quimica de los componentes de reaccién se efectlia por ejemplo de modo
catalizedo por un écido en el seno de un disolvents organico inerte tal como p.ej.
tolueno, cloro-benceno, hidrocarburos clorados, a temperaturas comprendidas entre
-40°C y ol punto de ebullicién del disolvents, preferiblemente a -10°C hasta 30°C.

77
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Acidos apropiados son p.ej. hidracidos halogenados tales como HC! o también acidos
Lewis tales como p.sj. AIC!; 6 BF; (compérese el documento EP-A-130.939, de Ciba

Geigy).

Los productos intermedios de la férmula (IV), en |a que Z' = slquil (C,-C,}-mercapto,
o fenil-alquil {C,-C,}-mercapto sin sustituir, se pueden transformar en el seno de un
disolvente orgénico inerte tal como p.ej. tolueno, cloro-benceno, hidrocarburos
cloredos u otros, a temperaturas comprendidas entre ~-40°C y el punto de ebullicién
del disolvente, preferiblemente a 20°C hasta 80°C, con un apropiado reactivo de
cloracién tal como p.ej. cloro elemental u oxicloruro de fésforo, para dar cloro-
triazinas més capaces de reaccionar, de la férmula {IV) en la que Z' es = CI
{compérese J. K. Chakrabarti, D.E. Tupper, Tetrahedron 1975, 31(16), 1.879-
1.882).

Los productos intermedios de la férmula {IV), enla que 2" = alquil (C,-C,)-mercapto,
o fenil-alquil {C,-C,)-mercapto o siquil {C,-C,)-fenil-tio sin sustituir 0 sustituido, se
pueden oxidar en el seno de un disolvente apropiado tal como p.ej. hidrocarburos
clorados, cido acético, agua, alcoholes, acetona o mezclas de stos, a temperaturas
comprendidas sntre 0°C y el punto de abullicidn del disolvente, praferiblementa de
20°C a B0°C, con un apropiado reactivo de oxidacién tal como p.ej. dcido m-cloro-
perbenzoico, perdxido de hidrégeno, peroxo-monosulfato de potasio (compérese T.A.
Riley, W.J. Henney, N.K. Dalley, B.E. Wilson, R.K. Robins; J. Heterocyclic Chem.;
1986, 23 (6), 1.706-1.714).

Para la preparacién de !as sales por adicién de écidos de los compuestos de la
férmula (I) entran en consideracidn los siguientes dcidos: hidrdcidos halogenados
tales como écido clorhidrico o dcido bromhfdrico, ademés écido fosférico, écido
nitrico, acido sulfurico, 4cidos carboxflicos y 4cidos hidroxi-carboxflicos mono- o bi-
funcionales tales como écido acético, cido malsico, dcido succinico, dcido fumérico,
acido tartérico, dcido cftrico, dcido salicflico, dcido sérbico o acido l&ctico, asl como
&cidos sulfénicos tales como &cido p-tolueno-sulfénico o &cido 1,5-naftaleno-
disulfénico. Los compuestos por adicién de &cidos de la f6rmula (1) se pueden obtener
de manera sencilla de acuerdo con los usuales métodos de formacidn de sales, p.ej.
por disolucién de un compuesto de la férmula (I} en un disolvente orgénico apropiado
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tal como p.ej. metanol, acetong, cloruro de metileno o bencina y adicién del 4cido a
temperaturas de O a 100°C, y se pueden aisler de un modo conocido, p.sj. mediante
separacién por filtracion y eventualmente se pueden purificar por lavado con un

disolvente orgénico inerte.

Las sales por adicién de bases de los compuestos de la férmula (I) se preparan
preferiblemente en el seno de disolventes polares inertes tales como p.ej. agus,
metanol o acetona a temperaturas de O a 100°C. Bases apropiadas para la
preparacién de las sales conformes al invento son por sjemplo carbonatos de metales
sicalinos, tales como carbonato de potasio, hidr6xidos de metsles alcalinos y alcalino-
térreos, p.ej. NaOH 6 KOH, hidruros de metales alcalinoa y alcalino-térreos, p.ej. NaH,
alcoholatos de metales alcalinos y alcalino-térreos, p.ej. metanolato de sodio, terc.-
butilato de potasio, o bien amanfaco o atanol-amina.

Con los "disolventes inertas" designados en las precedentes variantes de procedi-
miento se antienden en cada caso disclventes que son inertes an las respacti.vas
condiciones de reaccién, pero no tienen por qué ser inertes en cualesquiera
condiciones de reaccidn.

Una coleccién de compuestos (I}, que se pueden sintetizar de acuerdo con los
procedimientos antas mencionados, se puede preparar adicionalmente de manara
paralslizada, pudiendo suceder esto de un modo manual, parcialmente automético o
totalmente automético. En tel caso, es posible autometizar tanto la reslizacién de la
reaccién, el tratamiento o la purificacién de los productos o compuestos intermedios.
En conjunto, se entiende por tal concepto un modo de proceder tal como es descrito
por ejemplo por S.H. DeWitt en "Annual Reports in Combinatorial Chemistry and
Molecular Diversity: Automated Synthesis" (informes anuales an quimica combinato-
ria y diversidad moleculer), tomo 1, editorial Escom, 1997, 69 a 77.

Para la realizacién paralelizada de la reaccién y el tratamiento paralelizado se pueden
utilizer une serie de aparatos obtenibles en el comercio, tal como se ofrecen por
ejemplo por las entidades Stem Corporation, Woodrolfe Road, Tollesbury, Essex,
CM9 BSE, Inglaterra 0 H + P Labortechnik GmbH, Brukmannring 29, 85764

OberschleiBheim, Alemania. Para la purificacidn paralelizada de compuestos {I) o de
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los productos intermedios que resultan durante la preparacién estén a disposicion,
entre otros, los equipos de cromatograf{a por ejemplo de la entided ISCO, Inc., 4700
Superior Street, Lincoln, NE 68954, EE.UU. Las instalaciones sefialadas hacen
posible un modo de proceder modular, en el que las stapas individuales de trabajo
estédn automatizadas, pero entre las etapas de trabajo deben realizarse sin embergo
operaciones manuales. Esto se puede evitar mediante el emplec de sistemas de
automacidn parcial o totaimente integrados, en [os que los respectivos mddulos de
automacién son manipulados por ejemplo por autémates. Tales sistemas de
automacidn se pueden adquirir por sjemplo de la entidad Zymark Corporation, Zymark
Center, Hopkinton, MA 01748, EE.UU.

Junto a los métodos descritos, la preparacién de compusestos () puede efectusrse
total o parciaimente mediantes métodos apoyados en fases sdélidas. Para esta
finalidad, compuestos intermedios individuales o todos los compuestos intermedios
de la sintesis sa fijan a una resina de sintesis en una sintesis adaptada al correspon-
diente modo de proceder. Los métodos de sintesis apoyados en fases sélides se han
descrito suficientements en la bibliografia de la especialidad, p.sj.: Barry A. Bunin en
"The Combinatorial Index" {el (ndice combinatorio), editorial Academic Press, 1998.
La utilizacién de métodos de sintesis apoyados en fases sélidas permite una saria de
protocolos conocidos por la bibliograffa, que a su vez se pueden ejecutar de modo
manual o automético. Por ejemplo, el método "de la bolsa de té" (Houghten,
documento US 4.631.211; Hougthen y colaboradores, Proc. Natl. Acad. Sci. 1985,
82, 5.131 - 5.135) se puede automatizar parcialmente con productos de la entidad
IRORLI, 11149 North Torrey Pines Road, La Jolls, CA 92037, EE.UU, Le automatiza-
cién de una sintesis paralela apoyada en fases sélidas se consigue por ejemplo
mediante instalaciones de las entidades Argonaut Technologies Inc., 887 industrial
Road, San Carlos, CA94070, EE.UU. o MultiSynTech GmbH, Wullener Feld 4, 58454
Witten, Alemania.

La preparacién segun los procedimientos aqul descritos proporciona compuestos (l)
on forma de colecciones o bibliotecas de sustancias. Son objeto del presente invento,
por lo tanto, también bibliotecas de los compuestos (I), que contienen por lo menos
dos compuestos (I} y sus productos praecursores.
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Los compuestos de la férmula (1) conformes al invento y sus sales, en lo sucesivo
designados en comin como compuestos {conformes al invento) de la férmula (),
prasentan una excelente actividad herbicida contra un amplio espectro de plantas
dafiinas mono- y di-cotiledéneas econdmicamente importantes. También son
perfactaments abarcadas por las sustancias activas malezas perennes diffcilmente
combatibles, que brotan a partir de rizomas, cepsliones de ralces u otros érganos
permanentes. En tal caso, es indiferante que las sustancias sean aplicadas segin
procedimientos de antes de la sismbra, antes del brote o despuds dsl brote.

En particular, se mancionarén a modo de ejemplo algunos representantes de la flora
de malezas mono- y di-cotiladéneas, que se pueden reprimir mediante los compuestos
conformes al invento, sin que por la mencién tenga que efectuarse ninguna limitacién
a determinadas especies.

Por el lado de (as especies de malezas monocotiledéneas se abarcan perfactamente
p.8j. Avena, Lolium, Alopecurus, Phalaris, Echinochloa, Digitaria, Setaria, asl como
especies de Cyperus entre el grupo de las anuales, y por el lado de las especies
perennes Agropyron, Cynodon, Imperata asl como Sorghum, y también especies
persistentes de Cyperus.

En el caso de espscies de malezas dicotilad6neas, el espectro de sfactos sa extiende
a especies tales como p.ej Galium, Viola, Veronica, Lamium, Stellaria, Amaranthus,
Sinapis, Ipomoea, Matricaria, Abutilon y Sida por el lado de las anuales, asl como
Convolvulus, Cirsium, Rumex y Artemisia en el caso de las malezas perennes.

Las malezas que se presentan en arroz en las condiciones especfficas de cultivo,
tales como p.ej. Sagittaria, Alisma, Eleocharis, Scirpus y Cyperus, son asimismo
sobresalientemente combatidas por las sustancias activas conformes al invento.

Si los compusestos conformes al invento son aplicados scbre la superficie del terreno
antes del brote, o bien se impide totaimente el brote de las pléntulas de malezas, o
las malezas crecen hasta lisgar al estadio de cotiledones, pero entonces cesan en su
crecimiento y al final mueren totalmente después de haber transcurrido de tres a
cuatro semanas.

En el caso de la aplicacidn de las sustancias activas sobre ias partes verdes de las
plantas segln el procedimiento de después del brote, aparece asimismo con mucha
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rapidez después del tratamiento una detencidn dréstica del crecimianta vy las plantas
de malezas permanecen en el estadio de cracimiento que existfa en el momento de
la aplicacién o mueren totalmanta despuds ds un cierto perfodo de tiempo, por lo que
de esta manera se puede eliminar muy temprana y persistentemente una competen-

cia por malezas que es perjudicial para las plantas cultivadas.

AuUn cuando los compuestos conformes al invento presentan una excelente actividad
herbicida frente a malezas mono- y di-cotiledéneas, las plantas cultivadas de cultivos
econémicamente importantes, tales como p.ej. trigo, cebada, centeno, arroz, mafz,
remolacha azucarera, algoddn y soja, son dafiadas sdélo insignificantemente o nada
en absoluto. Los presentes compuestos se adecuan por estas razones muy bien para
la represidn selectiva del cracimiento indeseado de plantas en plantaciones (tiles
agricolas.

Ademdés de ello, las sustancias conformes al invento presentan sobresalientes
propiadades reguiadaras del crecimiento en el caso de plantas cultivadas. Intervienen
regulando en el metabolismo propio de las plantaes y por consiguients se pueden
emplear para influir deliberadamente sobre sustanciaa constituyentas de las plantas
y para facilitar las cosechas, tal como p.ej. por provocacién de una desecacién y
sofocacién del cracimiento. Ademés, se adecuan también para el control general y
la inhibicién del crecimiento vegetativo indeseado, sin aniquilar con ello a las plantas.
Una inhibicién del crecimianto vegetativo desempefia un gran papel en muchos
cultivos mono- y di-cotiledéneos, puesto que con ello se pueda disminuir o impedir
totalmente el tumbamiento.

Por causa de sus propiedades herbicidas y reguladoras del crecimiento de las plantas,
las sustancias actives se pueden emplear también para la represién de plantas
dafiinas en cultivos de plantas modificadas por tecnologfa genética, conocidas o que
todavia se hayan de desarrollar. Las plantas transgénicas se distinguen por regla
general por propiedades particularmente ventajosas, por sjemplo por resistencias
frente a determinados plaguicidas, sobre todo detarminados herbicidas, resistencias
frente a enfermedades de plantas o agentes patégenos de enfermedades de plantas
tales como determinados insectos o microorganismos tales como hongos, bacterias

o virus. Otras propiedades espaciales implican p.sj. al material cosechado en lo
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referente a cantidad, celidad, cepacidad de almacenamiento, composicién y
sustancias constitutivas especiales. Asf, se conocen plantas transgénicas con un
contenido aumentaedo de almidén o una calidad modificada del almidén o las que

tisnen una composicién diferente de écidos grasos del material cosechado.

Se prefiere la utilizacién de los compuestos de la férmula (l) conformes al invento o
sus sales en cuitivos transgénicos econdmicamente importantes de plantas (tiles y
ornamentales, p.ej. de cereales tales como trigo, cebada, centeno, avena, mijo, arroz,
mandioca y maiz o también cultivos de remolacha azucarera, algoddn, soja, colza,
patata, tomate, guisantes y otras especies de legumbres.

Preferiblemente, los compuestos de la férmula (1) se pueden emplear como herbicidas
en cultivos de plantas (tiles, que son resistentes o han sido hechos resistentes por
tecnologla genética frente a los efectos fitotéxicos de los herbicidas.

Las vias habituales para la produccién de nuevas plantas, que presentan propiedades

modificadas en comparacién con las plantas hasta ahora existentes, consisten por

ejemplo en procedimientos clésicos de cultivacién y en la produccién de mutantes.

Alternativamente, se pusden producir nusvas plantas con propiedades modificadas

con ayuda de procedimientos de tecnologla genética (véanse p.ej. ios documentos

EP-A-0221044 y EP-A-0131624). Se describiaron por sjemplo en varios casos

- modificaciones realizadas por tecnologlia genética de plantas cultivadas con
el fin de modificar el almidén sintatizado en las plantas (p.sj. los documentos
WO 92/11376, WO 92/14827 y WO 91/19806),

- plantas cultivadas transgénicas, que son resistentes frente a determinados
herbicidas da los tipos de glufosinato {compérense p.ej. los documentos EP-A-
0242236. EP-A-242246) o glifosato (WO 92/00377) o de las sulfonil-ureas
(documentos EP-A-0257993 y US-A-5013659),

- plantas cultivadas transgénicas, por ejemplo algoddén, con la capacidad de
producir toxinas de Bacillus thuringiensis {Bt-toxinas), que hacen a las plantas
resistentes frente a determinadas plagas (documentos EP-A-0142924 y EP-A-
0183259),

- plantas cuitivadas transgdnicas con una composicién modificada de 4cidos
grasos (WO 91/13972).
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Se conacen en principio numerosas técnices de biologla molecular, con las que se
puaden producir nuevas plantas transgénicas con propiedades modificadas; véase
p.ej. Sambrook y colaboradores, 1989, Molacular Cloning, A Laboratory Manual
(clonacién molecular, un menual de laboratorio), 2* edicién, Cold Spring Harbor
Laboratory Press, Cold Spring Harbor, NY; o la obra de Winnacker "Gene und Clone™
(genes y clones), VCH Weinheim, 2* edicién 1996 o Christou, "Trends in Plant
Science” {tendencias en la ciencia de Jas plantas ) 1 {1996) 423-431).

Para tales manipulaciones por tecnologla genética se pueden incorporar moléculas
de Acidoa nucleicos en pldsmidos, que permiten una mutagénesis o una alteracién de
las secuencias por recombinacién de secuencias de ADN. Con ayuda de los
procedimientos clésicos antes mencionados, se pueden llevar a cabo p.ej. intercam-
bios de bases, se pueden eliminar secusncias parciales, o se pueden afadir
sacuencias naturales o sintéticas. Para la unién de los fragmentos de ADN unos con

otros se pueden adoser a los fragmentos adaptadores o enlazadores.

La produccidén de células de plantas con una actividad disminuida de un producto de
gen se puede conseguir por ejemplo mediante la expresién de lo por lo menos un
correspondiente ARN antisentido, un ARN del mismo sentido para conseguir un
efecto de supresién conjunta o la exprasion de por lo menos una ribozima correspon-
dientemente construida, que disacia especificaments transcritos del producto de gen
antaes mencionado. .

Para esto, se pueden utilizar por una parte moléculas de ADN, que abarcan la
secuencia codificadora total de un producto de gen inclusive secuencias flanqueado-
ras eventualmente presentas, asl/ como también moidcuias de ADN, que abarcan
solamente partes de la secuencia codificadora, teniendo estas partes que ser
suficientemente largas, a fin de producir en las cédlulas un efecto antisentido. Es
posible también la utilizacién de secuencias de ADN, que presentan un alto grado de
homologla con respecto a las secuencias codificadoras de un producto de gen, pero
no son totalmente idénticas.

Al realizar la expresién de moléculas de écidos nucleicos en plantas, la protelna
sintatizada puede ser localizada en cualquier compartimiento deseado de Ia célula

104



10

16

20

25

30

-38-

vegetal. No obstante, con el fin de conseguir la localizacién en un determinado
compartimiento, p.ej. la regién codificadora se puede enlazar con secuencias de ADN,
gue garanticen la localizacion en un detarminado compartimiento. Tales secuencias
son conocidas por un experto en la materia (véase por ejemplo Braun y colaborado-
res, EMBO J. 11 (19982}, 3.219-3.227; Wolter y colaboradores, Proc. Natl. Acad. Sci
USA 85 (1988), 846-850; Sonnewald y colaboradores, Plant J. 1 (1991), 95-1086).

Las células de plantas transgénicas pusden ser regensradas 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 arbitraria de planta, es decir

plantas tanto monocotiledéneas como también dicotiledéneas.

Asl son obtenibles plantas transgénicas, que presentan propiedades modificadas,
mediante sobreexprasidn, supresidn o inhibicién de genes hamdlogos (= naturales)
o secuencias de tales genes, o mediante expresién de genes heterslogos (= ajenos)
0 secuencias de tales genes.

Preferiblements, los compuestos conformes al invento (I} se pueden emplear en
cultivos transgénicos, que son resistentes frents a herbicidas tomados entre el grupo
de las sulfonil-ureas, imidazolinonas, glufosinato-amonio o glifosato-isopropil-amonio
0 sustancias activas anédlogas.

Al realizar la utilizacién de les sustancias activas conformaes al invento en cultivos
transgénicos, junto con los efectos frente a plantas dailinas que se puaden obsarvar
en otros cultivos aparacen con frecuencia efectos. que son especificos para la
aplicacién en el respectivo cuitivo transgénico, por ejemplo un espeactro madificado
o particularmente ampliado de malezes que se pueden combatir, cantidades
consumidas modificadas, que se pueden emplear para la aplicacién, preferiblemente
una buena combinabilidad con los herbicidas, frente a los que es resistente el cultivo
transgénico, asl como influencia sobre el crecimiento y el rendimiento de las plantas
cultivadas transgénicas.

Es objeto del invento por lo tanto también la utilizacién de los compuestos (1)

conformes al invento como herbicidas para la represién de plantas dafiinas en plantas

A



10

15

20

25

30

-39-

cultivadas transgénicas.

Los compuestos conformes al invento se pueden aplicar en los preparados usuales
en forma de polvos para proyectar, concentrados emulsionables, soluciones
atomizables, agentes para espolvorear o granulados. Son objeto del invento por lo
tanto también agentes herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas, que
contienen compuestos de la férmula (1).

Los compuestos de la férmula (I} se pueden formular de modo diferente, dependiendo
de cuéles sean los pardmetros biolégicos y/o qufmicos y fisicos que se hayan
preestablecido. Como posibilidades de formulacién entran en consideracién por
ejemplo: polvos para proyectar (WP), polvos solubles en agua (SP), concentrados
solubles en agua, concentrados smulsionables (EC), emulsiones (EW), tales como
smulsiones de los tipos de aceite en agua y de agua en aceite, soluciones atomiza-
bles, concentrados de suspensionas (SC), dispersiones a base de un aceite o de
agua, soluciones miscibles con aceites, suspensiones para encapsular (CS), agentes
para espolvorear (DP), agentes desinfectantes, granulados para ia aplicacién por
esparcimiento y sobre el suelo, granulados (GR) en forma de microgranulados,
granulados formados por atomizacién, axtensién y adsorcién, granulados dispersables
en agua {(WG), granulados solubles en agua {SG), formulaciones ULV (de volumen
ultrabajo), microcépsulas y ceras.

Estos tipos individuales de formulaciones son conocidos en principio y se describen
por ejemplo en las obras: Winnacker-Kdchler, "Chemische Technologie” (tecnologia
quimica), tomo 7, editorial C. Hauser Munich, 4* edicién 1986, Wade van Valken-
burg, "Pasticide Formulations™ (formulaciones plaguicidas), Marcel Dekker, N.Y.,
1973; K. Martens, "Spray Drying” Handbook {manual del secado por atomizacién),
3" edicién 1979, G. Goodwin Ltd. Londres.

Los necesarios agentes coadyuvantaes de formulaciones, tales como materiales
inertes, agentes tensioactivos, disolventes y otros materiales aditivos, son asimismo
conocidos y se describen por ejemplo en les obras: Watkins, "Handbook of
Insecticide Dust Diluents and Carriers" {(manual de diluyentes y vehfculos de polvos
insecticidas), 2" adicién, Darland Books, Caldweil N.J., H.v. Olphen "Introduction to
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Clay Colloid Chemistry™ (introduccién a la quimica de los coloidas de arcillas), 2*
edicién J. Wiley & Sons , N.Y.; C. Marsden, "Solvents Guide” (gufa de disolventas);
2* edicién Interscience, 2* edicién, N.Y. 1963; "Detergents and Emulsifiers Annual”
{anual de detergentes y emulsionantes) de McCutcheon, MC Publ. Corp., Ridgewood
N.J.; Sislay y Wood, "Encyclopedia of Surface Active Agents" (enciclopedia de
agentes tensioactivos), Chem. Publ. Co. inc., N.Y. 1964; Schénfeldt, "Grenzflachen-
aktive Athylenoxidaddukte" (aductos con éxido de etileno interfacialmente activos),
Wiss. Vearlagsgesell., Stuttgart 1976; Winnacker-K{chler, "Chemische Technologie®
(tacnologla quimica), tomo 7, editorial C. Hauser Munich, 4* edicién 1986.

Sobre |8 base de estas formulaciones se pueden preparar también combinacionss con

‘otras sustancias activas como plaguicidas, tales como p.ej. insecticidas, acaricidas,
herbicidas, fungicidas, asf como con antidotos, agentes fertilizantes y/o reguladores
del crecimisnto, p.ej. en forma de una formulacién acabada o como una mezcla de
depdsito (tankmix).

Los poivos para proyectar constituyen preparados dispersables uniformemente en
agua qus, junto con le sustencia activa, aperte de un material diluyente o inerte,
contienen ademds agentes tensioactivos de tipos idnicos y/o no iénicos {agentes
humectantes, agentes dispersantes), p.ej. alquil-fenoles polioxietilados), alcoholes
grasos poli{oxietilados), aminas grasas poli{oxietiladas), (alcohol graso)- poliglicol-éter-
sulfatos, alcano-sulfonatos, alquil-benceno-sulfonatas, una sal de sodio de 4cido

- lignina-sulfénico, una sal de sodio de écido 2,2'-dinaftiimetano-6,6"-disulfénico, una
sal de sodio de dcido dibutil-naftaleno-sulfénico o también una sal de sodio de &cido
oleoil-matil-tdurico. Para la preparacién de los polvos para proyectar, las sustancias
activas herbicidas se muelen finamente, por ejemplo en instalaciones usuales tales
como molinos de martillos, molinos de soplantes y molinos de chorros de aire, y
simulténeamente o a continuacién se mezclan con agentes coadyuvantes de
formulaciones.

Los concentrados emulsionables se producen por disolucién de la sustancia activa en
un disolvente orgénico, p.ej. butanol, ciclohexanona, dimetil-formamida, xilano o
también compuestos arométicos o hidrocarburos de elevado punto de ebullicién o

mezcles de los disolventes orgénicos, mediando adicién de uno o varios agentes
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tensioactivos de tipos i6nicos y/o no idnicos (emulsionantes). Como emulsionantes
se pueden utilizar por ejemplo salas de celcio de &cidos alquil-aril-sulfénicos tales
como dodacil-bencano-sulfonato de calcio 0 emulsionantes no iénicos tales como
ésteres de poliglicoles y écidos grasos, alquil-aril-poliglicol-éteres, {alcohol graso)-
poliglicol-éteres, praductos de condensacién de dxido de propileno y éxido de etileno,
alquil-poliéteres, ésteres de sorbitdn tales como p.ej. ésteres de acidos grasos y
sorbitdn o poliloxiatilen)-dsteres de sorbitdn, tales como p.ej. poli{oxietilan)-4steres
de aAcidos grasos y sorbitén.

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

Los concentrados de suspensiones pueden estar constituidos a base de agua o0 de un
aceite. Por sjemplo, se pueden producir por molienda en himedo mediante molinos
de perlas usuales en el comercio y eventualmente por adicién de agentes tensioacti-
vos, tal como ya se han expuesto p.sj. anteriormente en el caso de los otros tipos de
formulaciones.

Las emulsionas, p.sj. smulsiones del tipo de aceite en agua (EW), se pueden producir
por ejemplo mediante agitadores, molinos de coloides y/o mezcladores estéticos
mediando utilizacién de disolventes orgénicas acuosos y aventualments agentes
tensioactivos;-tal.como p.ej. ya se han expuesto anteriormente en los casos de los
otros tipos de formulaciones.

Los granulados se pueden producir o bien por inyeccién de la sustancia activa sobre
un material inerte granulado, capaz de adsorcién, o por aplicacién de concentrados
de sustancias activas mediante pegamentos, p.sj. un poli(alcohol vinflico), una sal de
sodio de &cido poliacrflico o también aceites minerales, sobre la superficie de
materiales de soporte tales como arena, caolinitas, o de un material inerte granuiado.
También se pueden granular sustancias activas apropiadas del modo que as usual
para granallas de agentes fertilizantes - en caso deseado, en mezcla con agentes
fertilizantes -.
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Los granulados dispersables en agua se producen por regla general de acuardo con
los procedimientos usuales, tales como secado por atomizacién, granulacién en lecho
fluidizado, granulacién en bandejas, mezcladura con mezcladores de alta velocidad
y extrusién sin ningin material inerte sélido. Para la produccién de granulados
producidos en bandejas, en lecho fluidizado, en extrusores y por atomizacién, véanse
p.ej. los procedimientos safialados en "Spray-Drying Handbook" (manual del secado
por atomizacidn), 3* ediciéon 1979, G. Goodwin Ltd., Londres; J.E. Browning,
"Agglomeration" {aglomeracién), Chemical and Engineering 1967, péginas 147 y
siguientes; "Perry’s Chemical Engineer's Handbook" {manual del ingeniero quimico
de Perry), 5* edicidén, McGraw-Hill, Nueva York, pédginas 8-57.

Para detalles adicionales acerca ds la formulacién de agentes protactores de plantas,
véanse p.ej. las obras G.C. Klingman, "Weaed Control as a Science” (represién de
malezas como una ciencia), John Wiley and Sons, Inc., Nueva York, 1961, piginas
81-96 vy J.D. Freyer, S.A. Evans, "Weed Control Handbook", 5* edicién, Blackwall
Scientific Publications, Oxford, 1968, pdginas 101-103.

Los preparados agroquimicos contisnen por regla general de 0,1 a 99 % en peso,
particularmente de 0,1 a 95 % en peso, de una sustancia activa dae |la férmula (1).

En polvos para proyectar, la concentracién de sustancia activa asciende p.ej. a
alrededor de 10 a 90 % en peso, el rasto hasta 100 % en peso consta de los usuales
constituyentes de formulaciones. En el caso de concentrados emulsionables, la
concentracién de sustancias activas puede ser de aproximadamente 1 a 90,
preferiblemente 5 & BO % en peso. Las formulaciones en forma de polvos finos
contienen de 1 a 30 % en peso de una sustancia activa, preferiblamente en la mayor
parte de los casos de 5 a 20 % en peso de una sustancia activa, las soluciones
atomizables contienen aproximadamente 0,005 a 80, preferiblemente 2 a 50 % en
peso da una sustancia activa. En el caso de granulados dispersables en agua, el
contenido de sustancia activa depende en parte de si el compuesto activo se
presenta an estado liquido o sélido y de cuéles sean los agentes coadyuvantes de
granulacién, materiales de carga, etc., que se utilicen. En el caso de los granulados
dispersablas en agua, el contenido de una sustancia activa estd situado por ejemplo
entre 1 y 95 % en peso, preferiblemente entre 10 y 80 % en peso.
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Junto & ello, las mencionadas formulaciones de sustancias activas contienen
eventualmente los agentes adhesivos, humectantes, dispersantes, amulsionantes, de
penetracién, de conservacién, de proteccién frente a las heladas y disolventes,
materiales de carga, de soporte y colorantes, antiespumantes, inhibidores de la
evaporacién y agentes que influyen sobre el valor del pH y la viscosidad, en cada

caso usuales.

Los compuestos de la férmula () o sus sales se pueden emplear como tales ¢
combinados en forma de sus preparados (formulaciones) con otras sustancias activas
como plaguicidas, tales como p.ej. insecticidas, acaricides, nematocidas, herbicidas,
fungicidas, antfdotos, fertilizantes y/o reguladores del crecimiento, p.ej. como una
formulacién acabada o como mezclas de depdsito. -

Como participes en las combinaciones para las sustancias activas conformes ai
invento en formulacionas de mezclas o en una mezcla de depdsito, se pueden
emplear por ejemplo sustancias activas conocidas, tal como se describen en Weed
Research 26, 441-445 {1986}, o "The Pesticide Manual® (el manual de los
plaguicidas), 10* edicién, The British Crop Protection Council and the Royal Soc. of
Chemistry, 1994 y la bibliograffa allf citada. Como conocidos herbicidas y reguladores
del crecimiento de las plantas, que se pueden combinar con los compuestos de la
férmula (l), entran an consideracién por ejemplo las siguientas sustancias activas: los
compuastos se designan en lo sucesiva 0 bien con el "nombre com(n" {(en su mayor
parte segun la nomenclatura inglesa) de acuerdo con la Organizacién Internacional
para Normalizacién = International Organization for Standardization (ISO) o con el
nombre quimico, eventualmente junto con un nimero de cédigoe vsual:

acetocloro; acifluorfen{-sodio), aclonifen; AKH 7088, es decir 4cido [[[1-[5-[2-cloro-4-
{trifluorometil)-fenoxil-2-nitro-fanill-2-metoxi-etiliden)aminoloxilacético y su éster
metilico; alacloro; alloxidim{-sodio); ametrin; amidocloro; amidosulfurén; amitrol;
AMS, es decir sulfamato de amonio; anilofos; asulam; atrazin; azafenidin; azimsulfu-
rone (DPX-A8947); aziprotrin; barban; BAS 516 H, es decir 5-fluoro-2-fenil-4H-3,1-
benzoxazin-4-ona; beflubutamida; benazolin{-etilo); benfluralin; benfuresate;
bensulfurén(-metilo}; bensulide; bentazone; benzobiciclén; benzofsnap; benzofluoro;
benzoilprop(-etilo); benzotiazurén; bialafos; bifenox; bispiribac(-sodio), bromacil;
bromobutide; bromofenoxim; bromoxinil; bromurén; buminafos; busoxinone;
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butacloro; butafenacil; butamifos; butenacloro; butidazole; butralin; butroxidim;
butilate; cafenstrole (CH-900); carbetamide; cerfentrazone{-etilo) (ICI-A0051);
caloxidim, CDAA, es decir 2-cloro-N,N-di-2-propenil-acetamida; CDEC, es decir éster
2-cloro-alflico de écido dietil-ditiocarbdmico; clometoxifen; cloramben; clorazifop-
butilo; cloromesulén (ICI-A0051); clorobromurdn; clorobufam; clorofenaco;
clorofurecol-metilo; cloridazdn; clorimurén{-etilo); clomitrofen; clorotolurén;
cloroxurdn; cloroprofam; clorosulfurén; clortal-dimetilo; clorotiamida; clorotolurén;
cinmetilin; cinosulfurdn; cletodim; cinidén(-metilo}; clefoxidim; clodinafop y sus
derivedos ésteres (p.ej. clodinafop-propargilo); clomazone; clomeprop; cloproxidim;
clopiralid; clopirasulfuron{-metilo); cloransulam(-maetilo); cumilurén (JC94Q); cianazine;
cicloate; ciclosulfamurén (AC104); cicloxidim; ciclurén; cihalofop y sus derivados
dsteres {p.ej. el dster butflico, DEH-112); ciperquat; ciprazine; ciprazole; daimurdn;
2,4-D; 2,4-DB; 2,4-DB, dalapdén; desmedifam; desmetrin; di-allate; dicamba;
diclobenil; dicloroprop; diclofop y sus dsteres tales como diclofop-metilo; diclosulam;
dietatil{-etilo), difenoxurén; difenzoquat: diflufenican; diflufenzopir; dimefurén;
dimepiperate; dimetacloro; dimetametrin; dimetenamida (SAN-582H); dimetazone;
dimexiflam; dimetipin; dimetrasulfurdn; dinitramine; dinoseb; dinoterb; difenamida;
dipropetrin; diquat; ditiopir; diurén; DNOC; eglinazine-etilo; EL 77, es decir 5-ciano-1-
(1, 1-dimetil-etil}-N-metil- 1 H-pirazol-carboxamida; endotal; apoprodan, EPTC:
asprocarb; etalfluralin; etametsulfurén-metilo; atidimuron; stiozin; etofumesate;
etoxisulfurdn; etobenzanid (HW 52); F5231, es decir N-[2-cloro-4-fluoro-5-[4-(3-
fluoro-propil}-4, 5-dihidro-5-ox0-1H-tetrazol- 1 -illfenilJetano-sulfonamida; etoxifen y sus
ésteres {p.ej. el dster etflico HN-252); fenoprop; fenoxan; fenoxaprop y fenoxaprop-P
asi como sus désteres, p.ej. fenoxaprop-P-etilo y fenoxaprop-etilo; fenoxidim;
fentrazamide; fenurén; flamprop (-metilo o -isoprapilo o -isopropilo-L); flazasulfurén;
floazulate; florasulam; fluazifop y fluezifop-P y sus ésteres, p.ej. fluazifop-butilo y
fluazifop-P-butilo; flucarbazone(-sodio); flucoralln; flumetsulam; flumeturén;
fumicloraco(-pentilo), flumioxazin {S-482); flumipropin; flumeturdn; fluorocloridone;
fluorodifen; fluoroglicofen(-etilo); flupoxam (KNW-739); flupropacil (UBIC-4243);
flupirsulfurdn (-metilo o -sodio), flurenol {-butilo); fluridone; flurocloridane; fluroxipir(-
meptilo); flurprimidol; flurtamone; flutiacet(-metilo); flutiamide, fomesafen; fosamine;
furiloxifen; glufosinato(-amonio); glifosato(-isopropilamonio); halosafen; halosulfurén({-
metilo) y sus dsteres (p.ej. el éster metflico, NC-319); haloxifop y sus ésteres;
haloxifop-P {=R-haloxifop) y sus dsteres; hexazinone; imazametabenz(-metilo);
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imazapir; imazaquin y sus sales tales como fa sal de amonio; imazamatapir,
imazamox, imazapir, imazaquin y sus sales tales como la sal de amonio; imazameta-

pir; imazamox; imazapic; imazetametapir; imazetapir; imazosulfurén; indanofan;
jioxinil; isocarbamida; isopropalin; isoproturdn; isourdn; isoxaben; isoxaclortole;

5 isoxaflutole; isoxapirifop; karbutilate; lactofen; lenacil; linurén; MCPA; MCPB;
mecoprop; mefenacet; mefluidid; mesotrione; metamitrén; metazacloro; metabenzo-
tiazurén; metam; metazole; metoxifenone; metildimron; metabenzurén; metobenzu-

rén, metobromurén; (alfe-)metolacloro; metosuiam (XRD 511); metoxurén;
metribuzin; metsulfurén-metilo; MH; molinate; monalide; monocarbamida-dihidrogeno-

10 sulfato, monolinurén; monurén; MT 128, es decir 6-cloro-N-{3-cloro-2-propenil)-5-
metil-N-fenil-3-piridazinamina; MT 5950, es decir N-|3-cloro-4-(1-metil-etil)-fenil]-2-

- — matil-pentanamida; naproanilide; napropamide; naptalam; NC 310, es decir 4-(2,4-
dicloro-benzoil)-1-metil-5-benciloxi-pirazol; naburén; nicosulfurén; nipiraciofen; nitralin;
nitrofen; nitrofluorfen; norflurazén; orbencarb; orizalin; oxadiargil; (RP-020630);

15 oxadiazdn; oxasulfurén; oxaziclomefone; oxifluorfen; paraquat: pebulate; écido
pelargénico, pendimetalin; pentoxazone, perfluidone; fenisofam; fenmedifam;
picloram; picolinafen, piperofos; piributicarb; pirifenop-butilo; pretilacloro; primisulfu-

rén {-metilo); procarbazone(-sodio), prociszine; prodiamine; profluralin; proglinazine
(-otilo); prometdn; prometrin; propacloro; propanil; propaquizafop y sus ésteres;

20 propazine; profam; propisocloro, propizamide; prosulfalin; prosuifocarb; prosulfurén
(CGA-152005); prinacloro; piraflufen{-etilo), pirazolinate; pirazén; pirazosulfurén
(-otilo); pirazoxifen; piribenzoxim; piributicarb; piridafol, piridate; pirimidobaco
{-metilo), piritiobaco(-sodio) (KIH-2031); piroxofop y sus ésteras (p.ej. el. éster
propargllico); quincloraco; guinmeraco; quinoclamine; quinofop y sus derivados

25 ésteres; quizalofop y quizalofop-P y sus derivados ésteres, p.ej. quizalofop-stilo;
quizalofop-P-tefurilo y -etilo; renridurén; rimsulfuron (DPX-E 9636); S 275, es dacir
2-14-cloro-2-fluoro-5-{2-propiniloxi)-fenill-4,5, 6, 7-tetrahidro-2H-indazol; secbumetén;
setoxidim; sidurén; simazine; simetrin; SN 106279, es decir dcido 2-[[7-12-cloro-4-
{trifluorometil)-fenoxi}-2-naftalenilloxilpropancico y su dster metflico; sulcotrione;

30 sulfentrazén (FMC-97285, F-6285); sulfazurén; sulfometurdén(-metilo); sulfosate (ICI-
A0224); sulfosulfurdn, TCA; tebutam {GCP-5544), tebutiurén; tepraloxidim; terbacil;
terbucarb; terbucloro; terbumaetdn; terbutilazine; terbutrin; TFH-450, es dacir N,N-
dietil-3-[{2-etil-6-metil-fenil}-sulfonil]-1H-1,2,4-triazol- 1 -carboxamida; tenilcloro (NSK-
850); tiafluamide; tiazaflurdn; tiazopir (Mon-13200); tidiazimin (SN-24085);
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tifensulfurdn(-metilo); tiobencarb; tiocarbazil; tralkoxidim; tri-allate; triasulfurén;
trieziflam; triazofenamida; tribenurdén{-metil); triclopir; tridifane, trietazine; trifluralin;
triflusulfurén y sus ésteres (p.ej. el éster metflico; DPX-66037); trimeturén;
tritosulfurén; tsidodef; vernolate; WL 110547, es decir 5-fenoxi-1-[3-{trifluorometil)-
fenill-1H-tetrazol; UBH-509; D-489; LS 82-556; KPP-300; NC-324; NC-330; KH-218;
DPX-N8189; SC-0774; DOWCO0-535; DK-8910; V-563482; PP-600; MBH-001; KIH-
9201; ET-751; KIH-6127 y KIH-2023.

Presenta interds especial la represion selectiva de plantas daiflinas en cultivos de
plantas Gtiles y ornamentales. Atin cuando los compuestos (I) conforme al invento
ya presantan en muchos cultivos una selectividad desde muy buena hasta suficiente,
en principio en algunos cultives, y sobre todo también en el caso de mezclas con
otros herbicidas, que son menos selectivos, pueden aparecer fitotoxicidades en las
plantas cultivadas. A este respecto, tienen interés especial combinaciones de
compuestos () conformes al invento, que contienen los compuestos {I) o sus
combinaciones con otros herbicidas o plaguicidas y antidotos. Los antfdotos, que se
emplean en un contenido activo como antfdoto, reducen los efectos secundarios
fitotéxicos de las mezclas de herbicides y plaguicidas que se emplean, p.ej. en
cultivos econédmicamente importantes, tales como cereales (trigo, cebada, centano,
malz, arroz, mijo), remolacha azucarera, cafia de az(icar, colza, algodén y soja,
preferibleamente cereales. Los siguientes grupos de compuestos entran en cuastién
por sjemplo como antidotos para los compuestos {l) y sus combinaciones con otros
plaguicidas:
a) Compuestos del tipo de &cido dicloro-fenil-pirazolina-3-carboxflico,

preferiblemente compuestos tales como

dster etflico de écido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-(etoxi-carbonil})-5-metil-2-pirazoline-

3-carboxflico (S1-1) ("mefenpir-dietilo”, PM, pdginas 781-782), y compuestos

afines, como se describen en el documento WO 81/07874,
b) Derivados del 4cido dicloro-fanil-pirazol-carboxilico,

preferiblemente compuestos tales como

éster etflico de cido 1-{2,4-dicloro-fenil)-5-metil-pirazol-3-carboxilico (S1-2),

dster stflico de é4cido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-isopropil-pirazol-3-carboxllico

(S1-3), éster etllico de écido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-(1, 1-dimetil-etil)pirazol-3-

carboxllico {S1-4), éster etflico de dcido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-fenil-pirazol-3-

/
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carboxflico (S1-5) y compuestos afinas, como se describen en los documentos
EP-A-333.131 y EP-A-269.806);

Compuestos del tipo de los d4cidos triazol-carboxflicos, preferiblemente
compuestos tales como fenclorazol(-éster etflico) es decir

dster etllico de dcido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-tricloromatil-{1H}-1, 2,4-triazol-3-
carboxdlico (S1-6), y compuestos afines (documentos EP-A-174.562 y EP-A-
346.620);

Compuestos del tipo de dcido 5-bencil- o 5-fenil-2-isoxazolina-3-carboxflico,
o de écido B, 5-difenil-2-isoxazolina-3-carboxllico, preferiblemente compuestos
tales como dster etllico de &cido 5-(2,4-dicloro-bencil)-2-isoxazolina-3-
carboxflico (S1-7) o éster etflico de &cido 5-fenil-2-isoxazolina-3-carboxflico
{51-8) y compuestos afines, tal como se han descrito en el documento WO
91/08202, o éster etflico de dcido 5,5-difenil-2-isoxazolina-carboxflico (S1-9)
("isoxadifen-etilo™) o su éster n-propllico (51-10) o éster etflico de dcido 5-{4-
fluoro-fenil)-5-fenii-2-isoxazoline-3-carboxilico {$1-11}, tal como se describen
en la solicitud de patente alemana (WO-A-95/07897),

Compuestos del tipo de &cido 8-quinolin-oxi-acético (S2), preferiblemente
aster {1-metil-hex-1-flico) de &cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (nombre
comun "cloquintocet-mexilo” (S2-1) (véase PM, S263-264),

dster (1,3-dimetil-but-1lico) de &cido {5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-2),
éster 4-alil-oxi-butflico de &cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-3),

éster 1-alil-oxi-prop-2-flico de écido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético {(S2-4),
dster etllico.de cido (5-cloro-8-quinolin-oxi}-acético (S$2-5),

éster metilico de dcido {5-cloro-8-quinolin-oxi)-acética (S2-6),

éster alflico de dcido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético {S2-7),

astar 2-{2-propiliden-imino-oxi)-1-etflico de &cido (5-cloro-8-quinoclin-oxi)-
acético (S2-8),

dster 2-oxo-prop-1-flico de 4cido {5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-9)

y compuestos afines, tal como se describen en los documentos EP-A-86.750,
EP-A-84.349 y EP-A-191.736 o EP-A-0.4292.3686,

Compuestos del tipo de écido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-malénico,
preferiblements compuestos tales como

dster dietflico de &cido (5-cloro-guinolin-oxi)-malénico,

éster dialflico de &cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-malénico,
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dster metflico y etflico de Acido (5-cloro-8-quinolin-oxi}-maiénico y
compuestos afines, tal como se describen en el documento EP-A-0.582.198.
Sustancias activas del tipo de los derivados de 4cido fenoxi-acético o écido
fenoxi-propidnico, o de los Acidos carboxllicos arométicos, tales como p.ej.
écido 2,4-dicloro-fenoxi-acético (o sus dsteras) (2,4-D), dcide 4-cloro-2-metil-
fenoxi-propidnico (o sus ésteres) (mecoprop), MCPA o &cido 3,6-dicloro-2-
metoxi-benzoico (0 sus ésteras) (dicamba),

Sustancias activas del tipo de las pirimidinas, que se aplican como antidotos
eficaces sobre el suelo en arroz, teles como p.ej.

"fenclorim” (PM, péginas 512-511) { =4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina),

que se conoce como antidoto para pretilacloro en arroz sembrado,
Sustancias activas del tipo de las pirimidinas, que se aplican como antidotos
eficaces sobre el suslo en arroz, tales como p.ej.

"fenclorim” (PM, péginas 512-511) (=4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina), que se
conoce como antidoto contra dafios causados por pretilacloro en arroz
sembrado,

Sustancias activas del tipo de las dicloro-acetamidas, que se aplican
frecuentementse como antfdotos para antes del brote (antidotos activos sobre
ol suelo), tales como p.ej.

"diclormid™ (PM, péginas 363-364) {= N,N-dialil-2,2-dicloro-acetamida),
"R-29148" (=3-(dicloro-acetil)-2,2,5-trimetil-1,3-oxazolidina de la entidad
Stauffer),

"benoxacor” {PM, pédginas 102-103) ( =4-(dicloro-acetil)-3,4-dihidro-3-matil-
2H-1,4-benzoxazina)

"PPG-1292" ( =N-alil-N-I(1, 3-dioxolen-2-il)-metilldicloro-acetemida de |a
entidad PPG Industries),

"DK-24" ( =N-alil-N-[{alil-amino-carbonil)-maetilldicloro-acetamida de |a entidad
Sagro-Chem),

"AD-67" 0 "MON 4660" (= 3-(dicloro-acetil)- 1-oxa-3-aza-espiro[4,5]1decano
de las entidades Nitrokenia y Monsanto respactivamente),

"Diclonén®™ o "BAS 145138" o "LAB 145138" (=3-(dicloro-acetil}-2,5,5-
trimetil-1, 3-diaza-biciclo[4.3.0lnonano de la entidad BASF) y

"Furilazoi™ o "MON 13900" (vdase PM 637-638) ( =(RS)-3-(dicloro-acetil}-5-
(2-furil)-2-dimetil-oxazolidina)

ne
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Sustancias activas del tipo de los derivados de dicloro-acetona,

tales como p.sj.

"MG 191" (CAS-Reg. N° 96420-72-3) (= 2-(dicloro-metil}-2-metil-1,3-
dioxolano de la entidad Nitrokemia), gue se conoce como antidoto para malz,
Sustancias activas del tipo de los oximino-compuestos, qua 88 conocen ¢omo
agentes desinfectantes de semillas, tales como p.ej.

"oxabetrinil” {PM, pdginas 902-903) (= (Z)-1,3-dioxolan-2-il-metoxiimino-
(fenil)acetonitrilo), que se conoce como agente desinfactante de semillas y
antfdoto para mijo frente a dafios causados por metolacloro,

"fluxofenim” (PM, pégines 613-614) (= 1-{4-cloro-fenil)-2, 2, trifluoro-1-etanon-
0-(1, 3-dioxolan-2-il-metil)-oxima, que se conoce como agente desinfectante
de semillas y antidoto para mijo frente a daflos causados por metolacloro, y
"ciometrinil® o "-CGA-43089" (PM, pédgina 1.304) (=(2)-ciano-metoxiimino
(fenil}acetonitrilo), que se conoce como agente desinfectante de semilias y
antidoto para mijo frente a dafios causadas por metolaclaro,

Sustancias activas del tipo de los ésteres de &cido tiazol-carboxflico, que se
conocen como agentes desinfectantes de semillas, tales como p.ej.
"flurazol” (PM, péginas 590-591) (=4éster bencllico de &cido 2-cloro-4-
trifluorometil-1, 3-tiazol-5-carboxflico), que se conoce como agente desinfec-
tante de semillas y antldoto para mijo frente a dafios causados por alacloro
y metolacloro,

Sustancias activas del tipo de los derivados de 4cidos naftaleno-dicarboxflicas
que se conocen como agentes desinfectantes de semillas, tales como p.ej.
"anhidrido naftélico™ (PM, pégina 1.342) (=anhfdrido de &cido 1,B8-naftaleno-
dicerboxdlico), que se conoce como agente desinfectante de semillas y
antidoto para maiz frente a defios causados por herbicidas del tipo de los
tiocarbamatos,

Sustancias activas del tipo de los derivados de 4cido cromano-acético, tales
camo p.aj.

“CL 304415" (CAS-Reg. N° 31541-57-8) (=4cido 2-(4-carboxi-croman-4-il)-
acético de la entidad American Cyanamid), que se conoce como antidoto para
malz frente a daftos causados por imidazolinonas,

Sustancias activas que presentan un efecto harbicida contra plantas dailinas
y también un efecto como antidoto en plantas cultivadas tales como arroz,
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tales como p.e;j.

"dimepiperate* o "MY-93" (PM, péginas 404-405) ( =é4ster S-1-metil-1-fenii-
otflico de 4cido piperidina-1-tiocarboxlico), que se conoce como antidoto para
arroz frente a dafios causados por el harbicida molinate,

"daimurén" o "SK 23" (PM, pédgina 330) (=1-(1-metii-1-fenil-etil)-3-p-tolil-
urea), que S8 conoce como antidoto para arroz frente a dafios causados por
el herbicida imazosulfurén,

"cumilurén” ="JC-940" (= 3-{2-cloro-fenil-metil}-1-(1-metil-1-fenil-eti!)-urea,
védase el documento JP-A-60087254), que se conoce como ant(doto para
arroz frente a daffios causados por algunos herbicidas,

"metoxifenona™ o "NK049" (= 3,3'-dimetil-4-metoxi-benzofenona), que se
conoce como antidoto para arroz frente a daifios causados por algunos
herbicidas,

"CSB" (1-bromo-4-(cloro-metil-suifonil}-benceno (CAS-Reg. N° 54091-064
de Kumiai), que se conoce como antidoto frente a daflos causados por
algunos herbicidas en arroz,

N-acil-sulfonamidas de la férmula (S3) y sus sales,

R
~ R,

0
-N—-||—< §
(83)

=0

<

(R,

tal como se describen en el documento W0-A-97/45016,
Amidas de &cidos acil-sulfamoil-benzoicos de la férmula general (S4),
eventualments también en forma de sus sales,

o
R'
™~ 0

e
e s

X

n=0

N
|
R2

(o]

(R3), R
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tal como se describen en la solicitud de patente internacional
n°® PCT/EP9B/06097, y
s} Compuestos de la férmula (S5},

R

Q
Re \|E)'" (865)

G
oz

tal como se describen en el documento WO-A-98/13361.

inclusive los astersoisémeros y las sales habituales en la agricultura.

Tienen interés especial entre los antidotos mencionados los (S1-1} y (S1-9) y (S2-1),
particularmente los (S1-1) y {1-9).

Algunos de los antidotos ya son conocidos como herbicidas y por consiguiente, junto
con el efecto herbicida para plantas dafiinas, desarrollan al mismo tiempo también un
efecto protector para las plantas cultivadas.

Las relaciones en peso del herbicida (o de la mezcla de herbicidas) al antldoto
dependean por lo general de la cantidad consumida del herbicida y de la actividad del
respectivo antidoto y puede variar dentro de amplios Iimites, por ejemplo en el
margen de 200:1 a 1:200, preferiblements de 100:1 a 1:100, particularmente de
20:1 a 1:20. Los antidotos se pueden formular de un modo anélogo a los compues-
tos {l) 0 sus mezclas con otros herbicidas y plaguicidas y se pueden poner a
disposicidn y aplicar como farmulacién acabada o como mezcla de depésito con los
herbicidas.

Para la aplicacion, las formulaciones de herbicidas o de herbicidas y antidotos,
presentes en una forma usuat en el comercio, se diluyen sventualmente de un modo
usual p.ej. mediante agua en el caso de polvos para proyectar, concentrados
emulsionables, dispersiones y granulados dispersables en agua. Los preparados en
forma de polvos finos, los granulados para el suelo o para esparcir, asl como las

soluciones atomizables usualmente ya no se diluyen con otros materiales inertes
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antes de la aplicacion.

Con las condiciones externas, tales como temperatura, humedad, el tipo del herbicida
utilizedo, etc., varla la centidad necesaria a consumir de los compuestos de |a
férmula (1). Esta puede fluctuar dentro de amplios limites, p.ej. entre 0,001 y 10,0
kg/ha o més de sustencia activa, pero preferiblemente esté situada entre 0,005y 5
kg/ha, particularmente entre 0,01 y 1 kg/ha de sustancia activa.

En los siguientes Ejemplos, los datos cuantitativos (inclusive los datos porcentuales)
se refieren al peso, siempre y cuando que no se indique especialmente otra cosa
distinta.

A. Ejemplos quimicos

{A1) 2-Amino-4-[14{4-fluoro-3-metoxi-fenii}-etill-amino-6-isopropil-1,3,5-triazina

0,35 g (2,1 mmol) de 1-{4-fluoro-3-metoxi-fenil)-etil-amina, 0,34 g (2,0 mmol) de 2-
amino-4-cloro-8-isopropil-1,3,5-triazina y 0,29 g (2,1 mmol) de carbonato de potasio
se dispusieron previamente en 20 ml de acetonitrilo y se calentaron a 79°C durante
8 h. La mezcla de reaccién se liber6é del disolvente en un evaporador rotatorio, el
residuo se recogié en agua y se extrajo con éster etllico de Acido acético. Las fases
orgénicas raunidas se secaron, se filtreron y el disolvente se separd por destilacién
en un eveaporador rotatorio. El residuo se purificé por cromatograffa, obteniéndose
0.45 g (1,47 mmol) (rendimiento 73,7 %) del deseado producto como material sélido
con un punto de fusién de 110 - 113°C,

(A2} 2-[1-i4-cloro-3-metil-fenil}-etill-amino-4-metll-6-triclorometil-1,3,5-triazina

0,45 g (2,7 mmol) de 1-{4-cloro-3-maetil-fenil)-etil-amina y 0,87 g (2,7 mmol) de 2-
metil-4,6-bis(triclorometil)-1,3,5-triazina se dispusieron previamente en 20 ml de
acetonitrilo y se calentaron a 70-756°C durante 5 h. La mezcla de reaccién se liberé
del disolvente en un evaporedor rotatorio, el residuo se recogié en éster stllico de
écido acético y agua, y la fase acuosa se extrajo finalmente dos veces con éster

etllico de &cido acético. Las fases orgénicas reunidas se secaron, se filtraron y el
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disolvente se separé por destilacién en un evaporador rotatario. El residuo se purificé
por cromatograffa, obteniéndose 0,62 g (1,63 mmol, rendimiento 60,4 %) del

producto deseado en forma de un aceite.

{A3) Sintesis de 1-{3-bromo-4-fluoro-fenil}-etil-amina

9,5 g (43,8 mmol) de 3-bromo-4-fluoro-acetofenona, 14,35 g (0,23 mol) de formiato
de amonio y 2,3 g (43,0 mmol) de dcido fdrmico al 86 por ciento se calentaron a
160°C durante 5 h mediando separacién de agua, afadiéndose después de 3 h 0,75
g (14,0 mmol) de écido férmico al 86 por ciento. La mezcla de reaccién se recogid
en agua y dietil-éter, la fase acuosa se extrajo dos veces con distil-éter, y las fases

- orgénicas reunidas se liberaron del disolvente en un evaporador rotatorio. El residuo

se mezcld con 10 mi de dcido clorhidrico concentrado y se calenté a reflujo durante
2 h. El contenido se recogi6é con agua y la fase acuosa se sxtrajo dos veces con éster
etflico de dcido acético. La fase acuosa se alcalinizé con una solucién 5 M de
hidréxido de potasio mediando enfriamiento por hielo y nuevamente se extrajo con
éster etflico de dcido acético. Las dos fases orgénicas Glitimamente separadas se
reunieron, se secaron sobre sulfato de magnesio y el material filtrado se liberé del
disolvente en un evaporador rotatorio. Se obtuvieron 7,25 g {rendimiento 76 %) del

producto deseado en forma de un aceite.

{A4)} Sintesis de 2-amino-4-ciclobutil-6-triclorometil-1,3,5-triazina

Una solucién de 7,90 g (67 mmol) de cloruro de écido ciclobutano-carboxflico en 25
ml de dietil-6ter se afladié gota a gota a 0°C a una solucién de 11,3 g (56 mmol) de
triclorometil-imidoil-guanida en 25 ml de dietil-6ter. Daspués de 30 minutos se
afiadieron gota a gota a 0°C 8,28 g (78 mmol) de trietil-amina. A continuacién, la
mezcla de reaccién se calentd a reflujo durante 10 minutos. Para el tratamiento, el
contenido se recogié en agua, la fese acuosa se extrajo con dster etllico de Acido
acético, las fases orgénicas reunidas se secaron y el material filtrado se liberé del
disolvents en un evaporador rotatorio. Después de una recristalizacién, se obtuvieron
6 g {rendimjento 38,4 9%) del deseado producto.
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(AS5] Sintesis da 2-amino-4-ciclobutil-6-(3,5-dicloro-bencil}-amino-1,3,5-triszina

2,6 g {10 mmol) de 2-amino-4-ciclobutil-6-triclorometil-1,3,5-triazina y 1,71 g {10
mmol) de 3,5-dicloro-bencil-amina se calentaron a 130°C durante 2 h en 5 ml de N,N-
dimetil-formamida. Desp:ms del fraccionamiento par cromatograffa de la mezcla de
reaccion, se obtuvieron 3,1 g (rendimiento 88,6 %) del deseado producto.

Los compuastos descritoa; en las siguientes Tablas 1 a 10 se obtienen conforme o
andlogamente a los precedentes Ejemplos ‘A1 hasta A5 o a los métodos descritos en
términos generales més arriba. Las abreviaturas utilizadas en las Tablas significan:
Me = CH, = ___ma!ilo

{también en radicales compuestos tales como metil-tio (SMe 6 -SMe 6 MeS-),
metil-sulfonilo (SO,Me), dimetil-amino {NMe,) etc.

Ac = COCH, = acstilo

Bzl = CH,CqH; = bencilo

(n-}Bu = {n-) C.Hs = n-butilo

t-Bu = butilo terciario

Et = CHy = etilo

(n-)Pr, i-Pr, c-Pr = {n-}, i-, c-CyH, = n-propilo, isopropilo o ciclopropilo
{n-)Pen = n-pentilo

Ph = fenilo,

Datos fisic. = datas flsicos; cuando se indica un rnimero, éste significa el

punto de fusién en °C; "Resina” o "Acaite" se refiere a la consistencia

del compuesto no cristalino que se ha obtenido.

Lz
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Tabla 1: Compuestos de la férmula !1)
(1)
N° R® R* R* R® R’ R® Datos
fisic.

1 CH, CH, H F H H

2 CH, CF, H F H H

3 CH, OH H F H H

4 CH, OCH, H F H H 48

5 CH, i-Pr H Bzl H H

6 CH, F H F H H Aceite
7 CH, Cl H F H H

8 CH, Br H F H H

9 CH, | H t-Bu H H

10 CH; CH, H OBzl H H

1 CH, CF, H OPh H H

12 CH, OH H NO, H H Resina
13 CH, OCH, H NH, H H Resina
14 CH, CH,0Me [H CoHg H H

156 CH, F H NHCOMe |H H Resina
16 CH, Cl H NHCHO |[H H Resina
17 CH, Br H N{SO,Mae), |H H Resina
18 CH, | H NHSO,Me |H H Resina
19 CH, CH, H SCH, H H
20 CH, CF, H SOCH, H H
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N° R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.
21 CH, OH H SO,NH, |[H H
22 CH, OCH;, H SO,NHMe |H H
23 CH, CH,OCH, |H F H H
24 |cH, F H SO,CHs |H H
25 CH, Ci H CH,O0CH; |H H
26 CH, Br H CH,NMe, |H H
27 |CH, I H CH,SCH, |[H H
28 CH, CH, H F H H
29 |cH, CF, H cl H H
30 CH, CH,NMe, |H F H H
31 CH, CH,SMe |H F H H
32 CH, CH, F H H H
33 CH, CF, F H H H
34 CH, F CF, H H H
35 CH, CH, H H CH, H
36 |CH, CF, H H CH,OCH, |H
37 |cH, OH H H CF, H
38 CH, OCH, H H OCH, H
39 CH, CH,0CH; |H H N(CHy),. [H .
40 CH, F H H F H
41 CH, Cl H H cl H
42  |CH, Br H H SO,CH, [H
43 CH, I H H SO,CH; |H
44  |CH, CH, H H H F
45 CH, CF, H H H F
46 |CH, H CH, cl H H 55
47 CH,3 CF, F H H
48 CH, H CH, F H H Aceite
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N° R® R* R® R* R’ R* Datos
fisic.

49 CH; H OCH, F H H Aceite

50 |CH, H NO, F H H

51 CH, H NH, F H H Aceite

52 CH, H N(CH,;), |F H H

63 CH, H NHCOCH, |F H H

54 CH, H NHCHO |F H H

55 CH, H N(SO,Me), |F H H

56 |CH, H NHSO,Me |F H H

57 |CH, H SMe F H H B

58 CH, H SOMe F H H

59 |CH, H SO,NH, |F H H

60 CH,4 H SO,NHMe |F H H

61 CH, H SO,NMe, |F H H

62 CH, H SO,CH, |F H H

63 CH, H NHCOMe |SO,NH, |H H

64 CH, H CH,OCH, |F H H

65 CH, H CH,NMe |F H H

66 CH, H CH,SCH, |F H H

687 - |CH, H F F H H Aceite .

68 CH, H Cl F H H Aceite

€9 CH, H Br F H H Resina

70 CH, H | F H H

71 CH, H CH, H NO, H Resina

72 CH, H CF, H NH, H Resina

73 CH, H OH H N{CH,); |H Resina

74 CH, H OCH, H NHCOCH; |H Resina

75 CH, H NO, H NHCHO |H Resina

76  |CH, H NH, H N(50,Me), |H Resina
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N° R? R* R® R® R? R* Detos
fisic.

77 |cH, H NICHp), |H NHSO,Me |H Resina
78 CH, H NHCONH, |H F H

79 CH, H NHCHO H Cl H

80 |cH, H N(SO,Me), |H Br H

81 CH, H NHSO_Me H | H

82 |CH, H SMe H CH, H

83 |cH, H SOMe H CF, H

84 |CH, H SO,NH, [H OH H

85 CH, H SO,NHMe |H OCH, H

86 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H

87 |CH, H SO,CH, [H SOCH, IH

88 |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, [H

89 |CH, H F H SO,NHMe |H

90 |CH, H cl H SO,NMe, [H

91  |CcH, H Br H SO,CH, |H

92 |CH, H | H CaH, H

93 |CH, CH, CH, cl H H

94 |cH, CH, F H cl H

95. |CH, OCH, cl H F H

96 |CH, OCH, CH, H H F

97 CH, Cl H F H Cl

98  |CH, H F F F H 53
99 [CH, cl H F OCH, H

100 |CH, F H cl OCH, H

101 CH, F H F F H Aceite
102 CH, F CH, H CH, F

103 |CH, F F cl CH, H

104 |CH, CH, F cl H F
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Ne |R? R R® R® R’ R* Datos
fisic.
1056 CH, CH, F F F CH, Resina
106 |CH, CH, H CH, H H
107 |CH, H F CH, H H
108 |CH, CH,3 H Cl H H
109 |CH; H -CMe,~(CH,},-CMs,- |H H 64
110 |CH, H ~(CH,),- H H Resina
111 CH, H -(CH,)y- H H Resina
112 |H H cl cl H H 186
113 |CH, H OCH, OCH, H H Resina
114 |CH, H Cl H CH=CHEt |H
115 |CH, H Cl H C=CEt H
116 |CH, H Cl H Ph H
117 |CH, H Cl H CN H
118 |[CH, H Cl -(CH,) 4 H
118 |CH, H Cl -0{CH,),0- H Resina
120 |CH, H Cl -OCH,0- H Resina
121 |C,H, CH, H CH, H H
122 |CH, F H CH, H H
123  |C,H, CH, H cl H H
124 |C,H, H NMe, (o H H
126 |C,H, H SO,CH; |CH, H H
126 [CH, H CH, Br H H
127 |CH, H CH, | H H
128 [C.H, H CH, F H H
129 |C,H, H CH, (o H H
130  |CHy H CH, Br H H
131 C,Hs H CH, | H H
132 |Me H CH, CH,OCH; {H H
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N° R? R* RS R® R’ R® Datos
fisic.
133 |[Me H F CH,OCH, |H H
134 |Me H Cl CH,0CH, |H H
135 |Me H Br CH,OCH, |H H
136 |Me H CH, CH,SCH; |H H
137 Me H F CH,SCH, |H H
138 Me H Cl CH,SCH; IH H
139 |Me H Br CH,SCH; |H H
140 |Me H CH, CH,NMe, |H H
141 |Me H F o CH,NMe, |[H H
142 Me H cl CH.NMe, |H H
143 Me H Br CH;NMe, |H H
144 |Me H cl CH, H H
145 Me H Br CH, H H
146 |C,H, H CH, CH,OCH, |H H
147 |CH; H F CH,OCH, |H H
148  |C,H, H cl CH,OCH, |H H
149 |C.H, H Br CH,OCH, |H H
150 |C,H, H CH, CH,SCH, |H H
161 |C,H, H F. CH,SCH, |H H
152 |C,H; H Cl CH,SCH; |H H
153 |C,H, H Br CH,SCH, |H H
1564 |C,H, H CH, CH,NMs, |H H
155 |C,H, H F CH,NMe, |H H
156 |C,Hs H cl CH,NMe, |H H
157 |C,H, H Br CH,NMe, |H H
158 |C,Hs H cl CH, H H
159 [C,H, H Br CH, H H
160 |C.H, H F CH, H H
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Tabla 2: Compuestos de la férmula (2)
4 ]
r1 >N R?
. #)\N,)\N R® @)
l!l R¢ R’
N° R? R* R® R® - |R? R® Datos
fisic.
161 |CH, CH, H F H H
162 CH, CF; H F H H
163 CH, OH H F H H
164 |CH, OCH, H F H H
165 |CH, i-Pr H CH,CeHy |H H
166 CH, F H F H H Aceite
167 |CH, cl H F H H
168 |CH, Br H F H H
169 |CH, | H C(CHy)y H H
170 |CH, CH, H OCH,C.H;- |H H
171 |CH, CF, H OC,Hs H H
172 |CH, OH H NO, H H Resina
173 CH, OCH, H NH, H H Resina
174 |CH, CH,OCH, |H CoHe H H
176 |CH, F H NHCOCH, [H H Resina
176 |CH, Cl H NHCHO H H Resina
177 CH, Br H N{SO,CH,}, |H H Resina
178 [CH, I H NHSO,CH, |H H Resina
179 |cH, CH, H SCH, H H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
180 |CH, CF, H SOCH, H H
181 CH, OH H SO,NH, H H
182 |CH, OCH, |[H SO,NHCH, |H H
183 |CH, CH,OCH, |H F H H
184 |CH, F H SO,CH, H H
185 |CH, Cl H CH,0CH, |H H
186 |CH, Br H CH,N(CH,), [H H
187 |CH, I H CH,SCH; |H H
188 |CH4 CH, H F H ' I:|
189 |CH, CF, H Cl H H
190 |CH, CH NMe, |H F H H
191 CH, CH,SMe |H F H H
192 |CH, CH, F H H H
193 |CH, CF, F H H H
194 CH, F CF, H H H
185 |CH, CH, H H CH, H
196 |CH, CF, H H CH,OCH,; |H
197 CH, OH H H CF, H
198 |CH, OCH;, H H OCH, H
199 |CH, CH,OMe |H H N{CH,),; H Resina
200 |CH, F H H F H
201 CH, Cl H H Cl H
202 |[cH, Br H H SO,CH, |H
203 |CH, | H H SO,CH, [H
204 |CH, CH, H H H F
205 |CH,4 CF, H H H F
206 |CH, H CH, Cl H H 50
207 |CH, H CF, F H H

i 19
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
208 CH, H CH, F H H Aceite
209 |CH, H OCH, F H H 45
210 |CH, H NO, F H H
211 |CH, H NH, F H H Aceite
212 |CH, H NICHy), |F H H
213 |CH, H NHCOCH; |[F H H
214 |CH, H NHCHO F H H
_ 215 |CH, H N(SO,Me), |F H H
B 216 CH3 H NHSO,Me |F H H
217 |CH, H SMe F H H
218 |CH, H SOMe F H H
219 CH, H SO,NH, F H H
220 |CH, H SO,NHMe |F H H
221 CH, H SO,NMe, |F H H
222 |CH, H SO,CH, |F H H
223 |cH, H NHCOCH, |SO,NH, [H H
224 [CH, H CH,0CH, |F H H
225 (CH, H CH;NMe, |F H H
226 [CH, H CH,SCH, |F H H
227 |CH, H F F H H Aceite
228 |CH, H cl F H H
229 CH, H Br F H H 47
230 |CH, H | F H H
231 CH, H CH, H NO, H Resina
232 |CH, H CF, H NH, H Resina
233 |CH, H OH H N{CHy), |H Resina
234 |CH,4 H OCH, H NHCOCH, [H Resina
235 |CH, H NO, H NHCHO |H Resina

[ 3D
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N° R? R* R* R* R? R* Datos
fisic.
236 |CH, H NH, H N(SO,Me), |H Resina
237 |CH,4 H NICH,); H NHSO,CH, |H Resina
238 |CH, H NHCOCH, |H F H
239 CH, H NHCHO H Cl H
240 [CH, H N(SO,Me), |H Br H
241 CH, H NHSO,Me [H | H
242 CH, H SMe H CH, H
243 CH, H SOMe H CF, H
244 |CH, H SO,NH, |[H OH H
245 |CH, H SO,NHMe |H OCH, H
246 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
247 [CH, H SO, CH, [H SOCH, |H
248 |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, |[H
249 |CH, H F H SO,NHCH, |H
250 |CH, H cl H SO,NMe, |H
251 CH, H Br H SO,CH, |H
252 |CH, H | H C.H, H
253 |CH, CH, CH, Cl H H
254 |CH, CH, F H cl H
255 |CH, OCH, (o] H F H
256 |CH, OCH, CH, H H F
257 |CH, Cl H F H Ci
258 |cH, H F F F H
259 [CH, cl H F OCH, H
260 |CH, F H Cl OCH, H
261 CH, F H F F H
262 |CH, F CH, H CH, F
263 |CH, F F ci CH, H

[ 3
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N° R® R* R® R R’ R® Datos
fisic.
264 |CH, CH, F cl H F
265 CH, CH, F F F CH,
266 |CH, CH, H CH,3 H H
267 |CH, H F CH, H H
268 |CH, CH, H Cl H H
269 |CH, H -{CHz)s- H H Resina
270 |CH, H =C{CHg) ;-(CH;),-C(CH,),- |H H 64
271 |CH, H -(CH,),- H H 60
272 |CH, H OCH, OCH, H H 129
273 |CH, H Cl H CH=CHEt |H
274 |CH, H cl H C=CEt H
275 |CH, H cl H Ph H
276 |CH, H cl H CN H
277 |CH, H Cl -(CH,),- H
278 |CH, H Cl -0{CH,),0- H
279 |CH, H Cl -OCH,0- H Resina
280 |C,H, CH, H CH, H H
281 CoHy F H CH, H H
282 |C,H, CH, H' Cl H H
283 |C.H; H N(CH,), Cl H H
284 |CH, H S0,CH, CH, H H
285 Ms H Me Br H H
286 |Me H Me I H H
287 Et H Me F H H
288 |Et H Me Cl H H
289 Et H Me Br H H
290 |Et H Me | H H
291 Me H Me CH,OMe |H H
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Ne R? R* R* R® R’ R* Datos
flsic.
292 |Me H F CH,0Me |H H
293 {Me H c CH,OMe |H H
294 Me H Br CH,OMe |H H
295 |Me H CH, CH,SMe [H H
296 |Me H F CH,SMe |H H
297 |Me H Cl CH,SMe |H H
298 |[Me H Br CH,SMe |H H
299 |Me H CH, CH,NMe, |H H
300 |Me H F CH,NMe, |H H
301 Me H Cl CH,NMe, |H H
302 |Me H Br CH;NMe, |H H
303 |Me H Cl CH, H H
304 |Me H Br CH, H H
305 |C.H, H CH, CH,OCH; |H H
306 |C.H, H F CH,OCH, |H H
307 |C.Hg H Cl CH,0CH; |H H
308 |C.H, H Br CH,0CH; |H H
309 |C,H, H CH, CH,SCH, |H H
310 |CH; H F CH,SCH, |H H
311 C,Hs H Cl CH,SCH; |H H
312 [C,H, H Br CH,SCH, [H H
313 |CHg H CH, CH,NMe, |H H
314  |C,H, H F CH,NMe, |H H
315  [C,H; H cl CH,NMe, [H H
316 |CH, H 8r CH,NMe, |H H
317 IC.H; H Cl CH, H H
318 |C,H, H Br CH, H H
319 |C.H, H F CH, H H
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Tabla 3: Compuestos de la férmula {(3)

HacI

~N

CH,

-87 -

l A (3)
HN N N
N° R? R* R® R® R’ R® Datos
flsic.
320 CH, CH, H F H H
321 |cH, CF, H F 7 H Acsite
322 |cH, OH H F H H
323 |CH, OCH, |H F H H
324 |CH, i-Pr, H CH,C,Hs |H H
325 CH, F H F H H Acsite
326 CH, Cl H F H H
327 CH, Br H F H H
328 |CH, | H C(CHy, |[H H
329 |CH, CH, H OCH,C.H; [H H
330 |CH, CF, H OC,H; H H
331  |CH, OH H NO, H H Resina
332 |CH, OCH;, H NH, H H Resina
333 |CH, CH,OMe |H CeH, H H
334 |CH, F H NHCOCH, |H H Resina
335 CH, Cl H NHCHO H H Resina
336 CH, Br H N{(SO,Me), |H H Resina
337 |CH, I H NHSO,CH; |H H Resina
338 |CH, CH, H SCH, H H
338 |CH, CF, H SOCH, H H
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N° |R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

340 CH, OH H SO,;NH, H H

341 |CH, ocH, |H SO,NHCH, |H H

342 |CH, CH,OMe |H F H H

343 CH, F H SO,CH, H H

344 |CH, Cl H CH,0CH; |H H

345 CH, Br H CH,NMe, [H H

346 |CH, | H CH,SCH, |H H

347 {CH, CH, H F H H

348 |CH, CF, H cl H H

349 |CH, CH,NMe, |H F H H

350 |CH, CH,SMe |[H F H H

351 CH, CH, F H H H

352 |CH, CF, F H H H

353 |CH, F CF, H H H

354 |CH, CH, H H CH, H

355 |CH, CF, H H CH,OCH, |H

356 CH, OH H H CF, H

357 |CH, OCH, |H H OCH, H

358 CH, CH,OMe |H H N(CH,), H Resina
359 |CH, F H H F H

360 |CH, Cl H H Cl H

361 CH, Br H H SO,CH; |[H

362 |CH, | H H SO,CH, |H

363 |CH, CH, H H F

364 CH, CF, H H H F

365 CH, CH, Cl H H Aceite
366 CH, CF, F H H

367 CH, H CH, F H H Aceite
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N° R® R* RE R® R? R® Datos
fisic.

368 |CH, H OCH, F H H 112

369 |CH, H NO, F H H

370 |CH, H NH, F H H Aceite

37 CH, H N{CH,), F H H

372 |CH, H NHCOCH, |F H H

373 CH, H NHCHO F H H

374 |CH, H N(SO,Me), |F H H

375 |CH, H NHSOQ,CH, |F H H

376 |CH, H SMe F H H

377 CH, H SOMe F H H

378 CH, H SO,NH, F H H

379 |CH, H SO,NHCH, |F H H

380 |CH, H SO,NMe, |F H H

381 CH, H SO,CH, F H H

382 |CH, H NHCOCH, |[SO,NH, H H

383 |[CH, H CH,O0CH,; |[F H H

384 |CH, H CH,NMe, |[F H H

385 |CH, H CH,SCH; |F H H

386 .|CH, H F F H H Aceite

387 |CH, H cl F H H

388 CH, H Br F H H Aceite

389 |CH, H [ F H H

390 |CH, H CH, H NO, H Resina

391 CH, H CF, H NH, H Resina

392 |CH, H OH H N{CHy); |H Resina

383 |CH, H OCH, H NHCOCH,; |H Resina

394 |CH, H NO, H NHCHO |H Resina

395 CH, H NH, H N(SO,Me), |H Resina
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N° R® R* R® R® R’ R* Datos
fisic.
396 |CH, H NI(CH,), H NHSO,Me |H Resina
397 CH, H NHCOCH, [H F H
398 |cH, H NHCHO |H cl H
399 |cH, H N(SO,Me), |H Br H
400 |CH, H NHSO,CH, |H ) H
401 |CH, H SCH, H CH, H
402 CH, H SOCH, H CF, H
403 |CH, H SO,NH, |H OH H
404 |CH, H SO,NHCH, |H OCH, H
405 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
406 |CH, H SO,CH, [H SOCH, |[H
407 |CH, H CH,0CH, |H SO,NH, |H
408 |CH, H F H SO,NHMe [H
403 |cH, H cl H SO,NMe, |H
410 |CH, H Br H SO,CH, |[H
411  |cH, H ] H C,Hs H
412 CH, CH, CH, Cl H H
413 |cH, CH, F H cl H
414 |CH,. - OCH, [CI H F H
415 |CH, OCH, CH, R H F
416 |cH, cl H F H cl
417 |CH, H F F F H
418 |cH, cl H F OCH, H
419 |[CH, F H cl OCH, H
420 |cH, F H F F H Aceite
421 {CH, F CH, H CH, F
422 [CH, F F o CH, H
423 |CH, CH, F cl H F
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N° R® R* R® R° R? R® Datos
fisic.

424 |CH, CH, F F F CH,

425 |[CH, CH, H CH, H H

426 |CH, H F CH, H H

427 |CH, CH, H Cl H H

428 |CH, H -{CH,)- H H Resina
4298 |CH, H cl H CH=CHEt |H

430 |CH, H Cl H C=CEt H

431 |CH, H Cl H CqHs H

432 |CH, H cl H CN H

433 |CH, H Cl -{CH,),- H

434 |CH, H Cl -0(CH,),0- H

435 |[CH, H Cl -OCH,0- H

436 |C.H, CH, H CH, H H

437 |CH; F H CH, H H

438 C,H; CH, H Ci H H Resina
439 |CH, H N{CH,), (o H H Resina
440 |C,H; H S0,CH, CH, H H Resina
441 Me H Me Br H H

442 Me H Me | H H

443 Et H Ma F H H

444 Et H Me Cl H H

445 Et H Me Br H H

446 Et H Me | H H

447 |Me H Me CH,OCH, |H H

448 [Me H F CH,OCH,; |H H

449 |Me H cl CH,0CH, {H H

450 |Me H Br CH,0CH, |H H

451 [Me H CH, CH,SCH, |H H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
452 |Me H F CH,SCH, |H H
453 |Me H cl CH,SCH, [H H
454 [Me H Br CH,SCH; |H H
455 |Me H CH, CH,NMe, |H H
456 |Me H F CH;NMe, [H H
457 Me H cl CH,NMe, |[H H
458 |Me H Br CH,NMe, [H H
459 |Me H cl CH, H H
460 |Me H Br CH, H H
461 |C,H, H CH, CH,0CH, |[H H
462 |C,H, H F CH,0CH, |H H
463 |C,H; H cl CH,OCH, |H H
464 |C,H, H Br CH,OCH; |H H
465 C.H; H CH, CH,SCH; |H H
486 |C,H;s H F CH,SCH, |[H H
467 C.Hg H Ci CH,SCH, |H H
468 |C,H, H Br CH,SCH, |[H H
469 |C,H, H CH, CH,NMe, [H H
470 |C,H, H F CH,NMe, [H H
471 |C,H, H cl CH,NMe, [H H
472 |C,H, H Br CH,NMe, [H H
473 C,Hsg H Cl CH, H H
474 |C,H, H Br CH, H H
475 |C,H, H F CH, H H
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Tabla 4: Compuestos de la férmula {(4)

X1

-73-

N™ N R
ML RS )
HN N N
. I!l ' Re R’
N° |R? R* RE R R? R® Datos
fisic.

476 CH, CH, H F H H
477 (CH, CF, H F H H 117
478 |CH, OH H F H H
479 |CH, OCH, |H F H H Aceite
480 |CH, i-Pr H CH,CHs |H H
481 CH, F H F H H Aceite
482 Cl H F H H 161
483 Ci F H H 125
484 F F H H 127
485 Cl Cl H H 116
486 [CH, CH, H OCH,CeH; |H H
487 |CH, CF, H OCHs H H
488 |CH, OH H NO, H H Resina
489 CH, OCH, H NH, H H Resina
490 |CH, CH,OMe |H CeHs H H
491 CH, F H NHCOCH; |H H Resina
492 CH, Cl H NHCHO H H Resina
493 |CH, Br H N(SO,CH,), |H H Resina
494 |CH, | H NHSO,CH, |H H Resina
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
f(sic.
495 |[CH, CH, H SCH; H H
496 |CH, CF, H SOCH, H H
497 |CH, OH H SO,NH, |[H H
498 |CH, OCH, |[H SO,NHCH, [H H
439 |CH, CH,OMe |H F H H
500 |CH, F H SO,CH, |H H
501 |CH, cl H CH,0CH, [H H
502 |CH, Br H CH,N(CH,), |H H
503 |CH, [ H CH,SCH, |H ([
504 |CH, CH, H F H H
505 (CH, CF, H cI H H
506 |[CH, CH,NMe, [H F H H
507 |CH, CH,SMe [H F H H
508 |[CH, CH, F H H H
509 |CH, CF, F H H H
510 |CH, F CF, H H H
511 |CH, CH, H H CH, H
512 |CH, CF, H H CH,OCH, |H
513 |CH, OH H H CF, H
514 |CH, OCH, |H H OCH, H
516 |CH, CH,OMe |H H N(CH;,), H Resina
516 |CH, F H H F H
517 |CH, cl H H cl H
518 |CH, Br H H SO,CH, [H
519 [CH, - H H SO,CH, [H
520 |CH, CH, H H H F
521 |[CH, CF, H H H F
522 CH, H CH, Cl H H Aceite




-75 -

N° R? R* R® R® R’ R* Datos

fisic.

523 |CH, H CF, F H H

524 |CH, H CH, F H H 112
525 |CH, H OCH, F H H 60
526 |CH, H NO, F H H

527 |CH, H NH, F H H Aceite
528 CH, H N{(CH,l, F H H

529 |CH, H NHCOCH; |F H H

530 CH, H NHCHO F H H

531 CH, H N{SO,CH,),|F H H

532 |[CH, H NHSO,CH, [F H H

533 |CH, H SCH, F H H

534 |CH, H SOCH, F H H

535 |CH, H SO,NH, F H H

536 |CH, H SO,NHCH, |F H H

537 |CH, H SO;N(CH,), |F H H

538 |CH, H S0,CH, F H H

539 |CH, H NHCOCH; |SO;NH, H H

540  |CH, H CH,OCH, |F H H
-541 €EH, H CH;NI(CH,), |F H H

542 |CH, H CH,SCH, |(F H H

543 CH, H F F H H 111
544 CH, H Cl F H H Aceite
545 |[CH, H Br F H H 61
546 |CH, H | F H H

547 |CH, H CH, H NO, H Resina
548 |CH, H CF, H NH, H Resina
549 |CH, H OH H N(CH,), H Resina
550 |[CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
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N°e |R? R* R* R R’ R* Datos
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551 CH, H NO, H NHCHO H Resina
552 CH, H NH, H N{SO,CH,), |H Resina
553 |CH, H N(CH,), H NHSO,CH, |H Resina
554 CH, H NHCOCH,; |[H F H

555 |CH, H NHCHO H Cl H

556 |CH, H N(SO,CH,), [H Br H

557 |CH, H NHSO.CH, |H | H

558 |CH, H SCH, H CH, H

669 |CH, H SOCH, H CF, H

560 |[CH, H SO,NH, H OH H

561 CH, H SO,NHCH, |H OCH, H

562 |CH, H SO,N(CH,), [H SCH, H

563 |CH, H SO,CH, |[H SOCH, H

564 |CH, H CH,0CH, |H SO,NH, |H

565 |CH, H F H SO,NHCH, [H

566 |[CH, H Ct H SO,N(CH,), |H

567 |CH, H Br H SO,CH, |H

568 |[CH, H | H CaH, H

569 |CH, - CH, CH, cl H H

570 |CH, CH, F H cl H

571 [CH, OCH, |[Ci H F H Acaite
572 |CH, OCH, CH, H H F

673 {CH, Cl H F H Cl

574 {CH, H F F F H 51
575 |CH, Cl H F OCH, H Aceite
576 [CH, F H Cl OCH, H

577 |CH, F H F F H

578 |CH, F CH, H CH, F
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Ne R? A R* R? R’ R® Datos
fisic.

579 |CH, F F cl CH, H
580 |CH, CH, F Cl H F
581 CH,3 CH, F F F CH,
582 |CH, CH, H CH, H H
583 |CH, H F CH, H H
584 |CH, CH, H cl H H
585 |CH, H cl H CH=CHEt [H
586 |CH, H Cl H C=CEt H
587 |CH, H C H CeHs H
588 |CH, H Cl H CN H
589 |CH, H Cl «{CH,) H
590 |CH, H Cl -0(CH,),0- H
691 CH, H Cl -OCH,0- H
592 |Et CH, H CH, H H
593 |Et F H CH, H H
594 |Et CH, H cl H H
595 Et H N(CH;), Cl H H Resina
596 |Et H SO,CH, CH, H H
597 |Me H Me Br H H
598 |Me H Me | H H
599 Et H Me F H H
600 |Et H Me Cl H H
601 Et H Me Br H H
602 |Et H Me | H H
603 |Me H Me CH,OCH, |H H
604 |[Me H F CH,0CH, |H H
6056 |[Me H cl CH,OCH, ([H H
606 Me H Br CH,OCH; |H H
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N° R® R* R® R® R? R® Datos
fisic.
607 |me H CH, CH,SCH, |H H
608 |Me H F CH,SCH, |H H
609 Me H Cl CH,SCH, H H
610 |me H Br CH,SCH, [H H
611 [Me H CH, CH,NICH,), |H H
612 |Me H F CH,N(CH,), |H H
613 [Me H cl CH,N(CH,), |H H
614 |Me H Br CH,N(CH,), |H H
615 Me H C! CHg H H
616 |Me H Br CH, H H
617 |Et H CH, CH,0CH, |H H
618 et H F CH,OCH, |H H
619 [Et H cl CH,0CH;, [H H
620 Et H Br CH,O0CH; |H H
621 |Et H CH, CH,SCH, |H H
622 Et H F CH,SCH, H H
623 |t H cl CH,SCH, [H H
624 |et H Br CH,SCH, [H H
626 |Et H CH, CH,NI(CH,), |H H
626 |Et H F CH,NICH,), [H H
627 |Et H cl CH,N(CH,}, |H H
628 |Et H Br CH,N(CH;,), |H H
629 |et H cl CH, H H
630 |Et H Br CH, H H
631 Et H F CH, H H
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H,
F
4 R5
_ 3
,TL /i ) R® (5)
HN N N
I'I'I RS R
N° R? R* R® R* R’ R® Datos
- fisic.
632 |CH, CH, H F H H
633 CH, CF, H F H H 68
634 |CH, OH H F H H
635 |CH, OCH, H F H H Aceite
636 |CH, i-Pr H CH,CqHy H H
637 |CH, F H F H H
638 |CH, cl H F H H
639 |CH, Br H F H K
640 |CH, I H C(CH,)4 H H
641 CH, CH, H OCH,C,H; |H H
642 |CH, CF, H OC,H, H H
643 |CH, OH H NO, H H
644 |CH, OCH, |[H NH, H H
6456 |CH, CH,OMs [H CeHs H H
646 |CH, F H NHCOCH; |H H
647 CH, cl H NHCHO H H
648 |CH, Br H N{SO,Me), |H H
649 |CH, I H NHSO,CH, |H |n
650 |CH, CH, H SCH, H H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos

flsic.
651 |CH, CF, H SOCH, H H
652 [CH, OH H SO,NH, |H H
663 |CH, OCH, |H SO,NHCH, |H H
654 |CH, CH,OMe |H F H H
655 |CH, F H SO,CH, |[H H
656 |CH, ci H CH,OCH, |H H
657 |CH, Br H CH,NMe, |H H
658 |CH, I H CH,SCH, |H H
658 |CH, CH, H F H H
660 |CH, CF, H cl H H
661 |CH, CH,NMe, {H F H H
662 |[CH, CH,SMe [H F H H
663 CH, CH, F H H H
664 |CH, CF, F H H H
665 CH, F CF, H H H
666 CH, CH, H H CH, H
667 |CH, CF, H H CH,OCH, [H
668 |CH, OH H H CF, H
669 |CH, OCH, |H H OCH, H

670 |cH, CH,OMe |H H N(CHy), |H Resina
671 |cH, F H H F H
672 |CH, cl H H ci H
673 |cH, Br H H SO,CH; |H
674 |CH, | H H SO,CH; |H
675 |cH, CH, H H H F
676 [CH, CF, H H H F
677 |cH, H CH, cl H H
878 |CH, H CF, F H H




-81 -
N° R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.

679 |CH, H CH, F H H 44
680 CH, H OCH, F H H Aceite
681 CH, H NO, F H H

682 [CH, H NH, F H H Aceite
683 |CH, H N(CH,), F H H

684 CH, H NHCOCH, (F H H

685 |CH, H NHCHO F H H

686 |CH, H N(SO,Me), |F H H

687 |CH, H NHSO,CH, |F H H

688 |CH, H SCH, F H H

689 |[CH, H SOCH, F H H

690 |CH, H SO,NH, F H H

691 CH, H SO,NHCH, |F H H

692 |CH, H SO,NMe, |F H H

693 |CH, H S0,CH, F H H

694 |CH, H NHCOCH, |SO.NH, H H

695 |CH, H CH,OCH; |F H H

696 |CH, H CH,NMe, |F H H

697 CH, H CH,SCH, |F H H

698 |CH, H F F H H

699 |CH, H Cl F H H Aceite
700 |CH, H Br F H H 62
701 |CH, H | F H H

702 CH, H CH, H NO, H Resina
703 |CH, H CF, H NH, H Resina
704 |CH, 2] OH H N{CH,), H Resina
706 CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
706 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
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N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

707 |cH, H NH, H N(SO,CH,), |H Resina
708 |CH, H N{(CH,), H NHSO,CH, {H Resina
709 CH, H NHCOCH, |H F H

710 CH, H NHCHO H cl H

711 |CH, H N{SO,Me), |H Br H

712  [CH, H NHSO,CH, |H I H

713  |CH, H SCH, H CH, H

714  |CH, H SOCH, |H CF, H

715  |CH, H -- |SO,NH, |[H OH H

716 |cH, H SO,NHCH, |H OCH, H

717  |cH, H SO,NMe, |H SCH, H

718  |CH, H SO,CH, |[H SOCH, H

719  |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, |[H

720 [CH, H F H SO,NHCH,; |H

721 |cH, H cl H SO,N{CH,), |H

722 |cH, H Br H SO,CH, [H

723 |CH, H | H C,H, H

724  |CH, CH, CH, cl H H

725 |CH, CH, F H cl H

726 |CH, OocH, |cI H F H 100
727 CH, OCH, CH, H H F

728 |CH, cl H F H cl

729 CH, H F F F H 60
730 |CH, ci H F OCH, H

731 |cH, F H cl OCH, H

732 |CH, F H F F H

733 |CH, F CH, H CH, F

734 |CH, F F cl CH, H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

735 |CH, CH, F Cl H F
736 |CH, CH, F F F CH,
737 |CH, CH, H CH, H H
738 |CH, H F CH, H H
739 |CH, CH, H Cl H H
740 [CH, H Cl H CH=CHEt |H
741 CH, H cl H C=CEt H
742 |CH, H Cl H CeHs H
743 |CH, H Cl H CN H
744 |CH, H (o ~(CH,),- H
745 |CH, H cl -0(CH,),0- H
746 |CH, H Cl -OCH,0- H Resina
747 |CH, CH, H CH, H
748 |C,H, F H CH, H
749 |C,H, CH,; H Cl H H
760 |C,H, H N(CHy), Cl H H
751 C,H; H S0,CH, CH, H H
752 Me H Me Br H H
753 |Me H Me . | H H
754 Et H Me F H H
755  |Et H Me Cl H H
756 Et H Me Br H H
757 Et H Me | H H
758 |Me H Me CH,0CH, [H H
759 |Me H F CH,O0CH, |[H H
760 |Me H cl CH,0CH; [H H
761 Me H Br CH,OCH, |H H
762 |Me H CH, CH,SCH, |[H H
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763 |Me H F CH,SCH, [H H
764 Me H Cl CH,SCHy |H H
765 |Me H Br CH,SCH, |H H
766 |Me H CH, CH,NMe, |H H
767 Me H F CH,NMe, |H H
768 Me H cl CH,NMe, |[H H
769 Me H Br CH,NMe, |H H
770 |Et H cl CH, H H
771 Me H Br CH, H H
772 &t H CH, CH,OCH, |[H H
773 |Et H F CH,0CH, [H H
774 |Et H cl CH,0CH, [H H
775 |Et H Br CH,OCH, |H H
776  |Et H CH, CH,SCH, [H H
777 Et H F CH,SCH, |H H
778 Et H Cl CH,SCH, H H
779 |Et H Br CH,SCH; |[H H
780 |Et H CH, CH,NMe, [H H
781 Et H F CH,NMe, |H H
782 |Et H c CH,NMe, [H H
783 |Et H Br CH,NMe, [H H
784 |Et H cl CH, H H
7856 Et H Br CH, H H
786 |Et H F CH, H H
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. G
CH, 4 R5
L
a8
/ R (8)
HZN N

N° R? R* R® R® R’ R® Datos
flsic.

787 |CH, CH, H F H H

788 CH, CF, H F H H 179
789 |CH, OH H F H H

790 |[CH, OCH, H F H H Aceite
791 |CH, i-Pr H CH,CqH, H H

792 CH, F H F H H Aceite
793 |CH, Cl H F H H

794 |CH, Br H F H H

795 |CH, I H C{CH,), H H

796 |CH, CH, H OCH,C,H; |H H

797 |CH, CF, H OC,H; H H

798 |CH, OH H NO, H H Resina
799 |cH, OCH, |[H NH, H H Resina
800 |[CH, CH,0OMe |H CeHs H H

801 CH, F H NHCOCH,; |H H Resina
802 |CH, cl H NHCHO H H Resine
B03 |CH, Br H N(SO,Me), |H H Resina
804 |CH, I H NHSO,CH, |H H Resina
805 |CH, CH,3 H SCH, H H
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N° R? R* R R® R’ R* Datos
fisic.

806 CH, CF, H SOCH, H H

807 CH, OH H SO.NH, H H

808 |CH, OCH, |H SO,NHCH, |H H

809 |CH, CH,0Me |H F H H

810 |CH, F H SO,CH, |H H

811 |CH, cl H CH,OCH, |H H

812 |CH, Br H CH,NMe, |H H

813 |CH, ! H CH,SCH, |H H

814 |CH, CH, H F H H

815 CH, CF, H cl H H

816 |CH, CH,NMa, |H F H H

817 |CH, CH,SMe |H F H H

818 |CH, CH, F H H H

819 CH, CF, F H H H

820 |CH, F CF, H H H

821 |CH, CH, H H CH, H

822 |CH, CF, H H CH,OCH; [H

823 [CH, OH H H CF, H

824 CH, OCH,4 H H OCH, H

825 CH, CH,OMe |H H N(CH,), H Resina
8§26 [CH, F H H F H

827 CH, Cl H H cl H

828 |CH, Br H H SO,CH, |H

829 CH, l H H SO,CH, H

830 |CH, CH, H H H F

831 CH, CF, H H H F

832 |CH, H CH, Cl H H 138
833 |CH, H CF, F H H

LRI T T I
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N° R?® R* R® R® R’ R® Detos
fsic.

834 CH, H CH, F H H Aceite

835 |CH, H OCH, F H H Aceite

836 |CH, H NO, F H H

837 CH, H NH, F H H Aceite

838 |CH, H N(CH,), F H H

839 CH, H NHCOCH, |[F H H

840 |CH,4 H NHCHO F H H

841 CH, H N(SO,Me), |F H H

842 |CH, H NHSO,CH, |F H H

843 |[CH, H SMe F H H

844 CH, H SOMe F H H

845 |CH, H SO,NH, |F H H

846 |CH, H SO,NHCH, |F H H

847 |CH, H SO,NMe, |F H H

848 |CH, H SO,CH, F H H

849 |CH, H NHCOCH, |SO,NH, H H

850 |CH, H CH,OCH, |F H H

851 |CH, H CH,;NMe, |F H H

852 |CH, H CH,SCH, |F H H

853 [CH, H F F H H 120

854 CH, H Cl F H H Aceite

855 CH, H Br F H H 132

856 |CH, H I F H H

857 |CH, H CH, H NO, H Resina

858 |CH, H CF, H NH, H Resina

859 |CH, H OH H N(CH,), H Resina

860 |CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina

861 CH, H NO, H NHCHO H Resina

ER
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N° |R® R* R® R® R’ R Datos
fisic.
862 |CH, H NH, H N(S0,Me), |H Resina
863 CH, H N(CH,), H NHSO,CH,; |H Resina
864 CH, H NHCOCH, |H F H
865 |CH, H NHCHO [H cl H
866 CH, H N{SO,Me), |H Br H
867 |CH, H NHSO,CH, |H [ H
868 |CH, H SMe H CH, H
869 |CH, H SOMe H CF, H
870 |CH, H SO,NH, H OH H
871 |CH, H SO,NHCH; |H OCH, H
872 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
873 |cH, H SO,CH, |[H SOCH, H
874 |CH, H CH,0CH, [H SO,NH, |H
875 CH, H F H SO,;NHCH, |H
876 CH, H Cl H SO,NMe, |H
877 |CH, H Br H SO,CH, |H
878 |CH, H ! H CaHy H
879 [CH, CH, CH, cl H H
880 |CH, CH, F H Cl H
881 CH, OCH, Cl H F H Aceite
882 [CH, OCH, |CH, H H F
883 |CH, Cl H F H cl
884 |CH, H F F F H 129
885 |CH, cl H F OCH, H
886 |CH, F H Cl OCH, H
887 |CH, F H F H 95
888 |CH, F CH, H CH, F
889 CH, F F cl CH, H

J9d
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N R R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
890 |CH, CH, F Cl H F
891 CH, CH, F F F CH,
892 |CH, CH,4 H CH, H H
893 CH, H F CH, H H
894 |CH, CH, H Cl H H
895 H H Cl Cl H H Resina
896 CH, H -(CH,);- H H Resina
897 |CH,4 H Cl H CH=CHEt |H
898 |CH, H Cl H C=CEt H
899 |CH, H Cl H CeHs H
900 |CH, H cl H CN H
801 CH,4 H C -(CH_),- H
902 |CH, H cl -0(CH,),0- H
903 |CH, H Cl -OCH,0- H
904 | |C,H, CH, H CH, H H
905 |C,H, F H CH, H
906 |C.H, CH, H Cl H H
807 |C.H, H N(CH,), Cl H H
908 |C.H; H SO.CH, CH, H H
909 Me H Me Br H H
910 Me H Me | H H
911 Et H Me F H H
912 |Et H Me Cl H H
813 |Et H Me Br H H
914 |Et H Me | H H
915 Me H Ms CH,OCH; |H H
916 |Me H F CH,O0CH; |H H
917 |[Me H cl CH,0CH, |H H

e

13

6



-90 -
N° R? R* R® R° R’ R® Datos
fisic.
918 |Me H Br CH,OCH; |H H
919 |Me H CH, CH,SCH; [H H
920 [Me H F CH,SCH, [H H
921 Me H Cl CH,SCH; |H H
922 |Me H Br CH,SCH; |H H
923 Me H CH, CH,NMe, H H
924 |Me H F CH,NMe, |H H
925 |Me H Cl CH,NMe, [H H
926 |Me H Br CH,NMe, |H H
927 |me H cl CH, H H
928 |[Me H Br CH, H H
929 |C.H, H CH, CH,0CH,; |[H H
930 |C,H, H F CH,0CH, [H H
931 |CH, H cl CH,0CH, |H H
932 |C,H; H Br CH,O0CH, |H H
933 CsH, H CH, CH,SCH, H H
934 |CH, H F CH,SCH, |H H
935 |C,H, H cl CH,SCH; |H H
936 |C,H, H Br CH,SCH, |[H H
937 C,H; H CH, CH,NMe, |H H
938 |C,H, H F CH,NMe, |H H
939 |C,H, H cl CH,NMe, |H H
940 |C,H, H Br CH,NMs, |H H
941 C.Hy H Cl CH, H H
942 |C,H, H Br CH, H H
8943 |C.H, H F CH, H H

1§~
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Tabla 7: Compuestos de la férmula {7)
4 RS
>y r?
n J\N,)\N RS m
l!l R R/
N° R? R* R" R® R’ R* Detos
ffsic.
944 CH, CH, H F H H Resina
945 |CH, CF, H F H H
946 CH, OH H F H H
947 |CH, OCH, H F H H
948 |CH, i-Pr H CH,CH, |H H
949 |cH, F H F H H
950 |CH, cl H F H H
951 CH, Br H F H H
952 CH, | H i-Pr H H
953 |CH, CH, H OCH,Ph H H
954 |CH, CFs H OPh H H
955 CH, OH H NO, H H Resina
956 CH, OCH, H NH, H H Resina
957 CH, CH,OMe |H Ph H H
958 CH, F H NHCOMe |H H Resina
959 CH, Cl H NHCHO H H Resina
960 |CH, Br H N(SO,Me), |H H Resina
961 CH, ) H NHSO,Me |H H Resina
962 |[CH, CH, H SMe H H
963 |CH, CF, H SOMe H H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
964 |CH, OH H SO,NH, |H H
965 |CH, ocH, |H SO,NHMa [H H
966 CH, CH,OMe |H F H H
867 |CH, F H SO,CH, |H H
968 |CH, cl H CH,0CH, |H H
969 [CH, Br H CH,NMe, |H H
970 |CH, | H CH,SCH, [H H
971 |cH, CH, H F H H
972 CH, CF, H Cl H H
973 CH, CH;NMe, |H F H H
974 CH, CH,SMe |H F H H
9756 [CH, CH, F H H H
976 |CH, CF, F H H H
977 |cH, F CF, H H H
978 |CH, CH, H H CH,4 H
979 |cH, CF, H H CH,OCH, [H
980 |CcH, OH H H CF, H
981 |cH,  |ocH, |[H H OCH, H
982 |CH, CH,0Me |H H NICH)); |H Resina
983 |[CH, F H H F H
984  |CH, cl H H cl H
985 |CH, Br H H SO,CH, |[H
986 |CcH, | H H SO,CH, |H
987 |CH, CH, H H F
988 |cH, CF, H H H F
98 |cH, CH, cl H H
990 |CH, H CF, F H H
991 |CH, CH, F H H

-
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N° R? R* RS R® R’ R® Datos
fisic.

992 |CH, H OCH, F H H

993 |CH, H NO, F H H

994 |CH, H NH, F H H

995 |CH, H N(CH,), F H H

996 |CH, H NHCOCH, |F H H

997 |CH, H NHCHO F H H

998 |CH, H N(SO,CHj), |F H H

999 |CH, H NHSO,CH, |F H H

1000 |CH, H SMe F H H

1001 |CH, H SOMe F H H

1002 |CH, H SO,NH, F H H

1003 |CH, H SO,NHCH,; |F H H

1004 |CH, H SO,N(CH,), |F H H

1005 |CH, H SO0,CH, F H H

1006 |CH, H NHCOCH, |SO,NH, H H

1007 |CH, H CH,0CH; |F H H

1008 |CH, H CH,N(CHy), |F H H

1009 |CH, H CH,SCH, F H H

1010 |CH, H F F H H-

1011  [CH, H cl F H H

1012 |CH, H Br F H H

1013 |CH, H I F H H

1014 |CH, H CH, H NO, H Resina
1015 |CH, H CF, H NH, H Resina
1016 |CH, H OH H N(CH,3); H Resina
1017 |CH, H OCH, H NHCOCH,; |H Resina
1018 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
1019 |CH, H NH, H N(SO,CH;}, |H Resina
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N° R R* R® R® R’ R* Datos
fisic.
1020 |[CH, H NMe, H NHSO,CH,; |H Resina
1021 (CH, H NHCOCH, (H F H
1022 {CH, H NHCHO H Cl H
1023 |CH, H N(SO,Me); |H Br H
1024 |CH, H NHSO,CH, |H i H
1025 |CH, H SMe H CH, H
1026 |CH, H SOMe H CF, H
1027 |CH, H SO,NH, H OH H
1028 |CH, H SQ,NHMe |H OCH, H
1029 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
1030 |CH, H SO,CH, H SOCH, H
1031 |cH, H CH,OCH, |H SO,NH, |[H
1032 |CH, H F H SO,NHCH, |H
1033 |CH, H (o H SO,N(CH,), |H
1034 |CH, H Br H SO,CH, |H
1035 |CH, H I H C,H; H
1036 |CH, CH, CH, cl H H
1037 |CH, . |CH, F H cl H
1038 |CH, OCH, cl H F H
1039 |CH, OCH, CH, H H F
1040 |CH, Cl H F H Cl
1041 CH, H F F F H
1042 |CH, Cl H F OCH, H
1043 |CH, F H cl OCH, H
1044 |(CH, F H F F H
1045 |CH, F CH, H CH, F
1046 |CH, F F cl CH, H
1047 |CH, CH, F cl H F

16/
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Ne |R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.

1048 |CH, CH, F F F CH,
1049 |CH, CH, H CH, H H
10560 |CH, H F CH, H H
1051 |CH, CH, H cl H H
1052 |CH, H cl H CH=CHEt |H
1063 |CH, H Cl H C=CEt H
1054 |CH, H Cl H CoHs H
1055 |CH, H cl H CN H
1066 |CH, H Cl -(CH,),- H
1057 |CH, H cl -O(CH,),0- H
1058 |CH, H cl -OCH,0- H
1059 |C.H, CH, H CH, H H Resina
1060 |C,H, F H CH, H H Resina
1061 |C,H; CH, H cl H H Resina
1062 |CH; H N(CH,), (o H H Resina
1063 |C,H, H S0,CH, CH, H H Resina
1064 |Me H CH, Br H H
1065 |Me H CH, [ H H
1066 |Et H CH, F H H
1067 |Et H CH, Cl H H
1068 |[Et H CH, Br H H
1069 |Et H CH, | H H
1070 |Et H CH, CH,0CH, |H H
1071 [Me H F CH,OCH; [H H
1072 |Me H Cl CH,OCH;- |H H
1073 |Me H Br CH,0CH, [H H
1074 |Me H CH, CH,SCH, [H H
1075 |Me H F CH,SCH, IH H
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N° R® R* R® R® R R® Datos
fisic.
1076 |Me H Cl CH,SCH, |H H
1077 |Me H Br CH,SCH, |H H
1078 |Me H CH, CH,NMe, [H H
1079 |Me H F CH,NMe, |H H
1080 |Me H Cl CH,NMe, |H H
1087 [Me H Br CH,NMe, |[H H
1082 |Me H Cl CH, H H
1083 |[Me H Br CH, H H
1084 |C,H, H CH, CH,0CH; |H H
1085 |C,H; H F CH,OCH, |H H
1086 |C,H, H Cl CH,O0CH, |H H
1087 |C,Hs H Br CH,0CH; |H H
1088 |C.H, H CH, CH,SCH, |H H
1089 |C,H, H F CH,SCH, |H H
1090 |C,H; H Cl CH,SCH, [H H
1091 |C,H, H Br CH,SCH, |H H
1092 |C,H; H CH, CH,NMe; |H H
1093 |C,H, H F CH,NMe, |H H
1094 |C,H, H Cl CH,NMe, |H H
1095 {C,H, H Br CH,NMe, [H H
1096 |C.H, H cl CH, H H
1097 |C,H, H Br CH, H H
1098  |C.H, H F CH, H H
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Tabla 8: Compuestos de la férmula (8)
F R
NN R?
l R® (8)
HN N N
I'I‘l RS R7
N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
1099 |CH, CH, H F H H Resina
1100 |[CH, CF, H F H H
1101 |CH, OH H F H H
1102 |CH, OCH;, H F H H
1103 |CH, i-Pr H CH,CeHs H H
1104 |CH, F H F H H
1105 |CH, Cl H F H H
1106 |CH, Br H F H H
1107 |CH, I H i-Pr H H
1108 |CH, CH, H OCH,Ph  |H H
1108 |CH, CF, H OPh H H
1110 |CH, OH H NO, H H Resina
1111 |[CH, OCH, H NH, H H Resina
1112 |cH, CH,OMe |H Ph H H
1113 |CH, F H NHCOMe |H H Resina
1114 |CH, Cl H NHCHO H H Resina
1115 |CH, Br H N(SO,Me), |H H Resina
1116 |CH, | H NHSO,Me iH H Resina
1117 |CH, CH, H SMe H H
1118 |CH, CF, H SOMe H H

/6



-98 -
N° |R? R* R® R® R? R® Datos
fisic.
1119 |CH, OH H SO,NH, H H
1120 |CH, OCH, H SO,NHMe [H H
1121 |CH, CH,OMe |H F H H
1122 |CH, F H SO,CH, H H
1123 |CH, Cl H CH,OCH, |H H
1124 |CH, Br H CHyN(CHy), [H H
1125 |CH, 1 H CH,SCH, [H H
1126 |CH, CH, H F H H
1127 |CH, CF, H cl H H
1128 |CH, CH,NMe, |H F H H
1129 |CH, CH,SMe |H F H H
1130 |CH, CH, F H H H
1131 |CH, CF, F H H H
1132 |CH, F CF, H H H
1133 |CH, CH, H H CH, H
1134 |CH, CF; H H CH,OCH, H
1135 |CH, OH H H CF, H
1136 |CH, OCH, H H OCH, H
1137 JCH, CH,OMe |H H N(CH,), H Resina
1138 [CH, F H H F H
1139 |CH, Ct H H cl H
1140 |CH, Br H H SO,CH, H
1141 |CH, I H H SO,CH, H
1142 |CH, CH, H H H F
1143 |CH, CF, H H H F
1144 |CH, CH, Cl H H
1145 |CH, CF, F H H
1146 |CH, CH, F H H
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N° R? R* RS R® R’ R® Datos
fisic.
1147 |CH, H OCH, F H H
1148 |CH, H NO, F H H
1149 |CH, H NH, F H H
1150 |CH, H N{CH,), F H H
1161 |CH, H NHCOCH, |F H H
1152 |CH, H NHCHO F H H
1153 |CH, H N(SO,CH,), |F H H
1154 |CH, H NHSOQO,CH, |F H H
1155 |CH, H SMe F H H
1156 |CH, H SOMe F H H
1157 |cH, H SO,NH, F H H
1158 |CH, H SO,NHCH, |F H H
1159 |CH, H SO,;N(CH,); |F H H
1160 |CH, H SO,CH, F H H
1161 |CH, H NHCOCH, |SO.NH, H H
1162 |CH, H CH,OCH, |F H H
1163 |[CH, H CH,N(CH,), |F H H
1164 |CH, H CH,SCH, |[F H H
1166 |CH, H F F H H
1166 |[CH, H cl F H H
1167 |CH, H Br F H H
1168 |CH, H | F H H
1169 |CH, H CH, H NO, H Resina
1170 |CH, H CF, H NH, H Resina
1171 |CH, H OH H NI{CH;), H Resina
1172 |CH, H OCH, H NHCOCH; |[H Resina
1173 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
1174 |CH, H NH, H N(SO,CH,), |H Resina
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N° R? R* R® R¢ R R® Datos
fisic.

1175 |CH, H NMe, H NHSO,CH; |H Resina
1176 |CH, H NHCOCH, |H F H
1177 |CH, H NHCHO H Cl H
1178 |CH, H N{SO,Me), |H Br H
1179 |CH, H NHSO,Me |H } H
1180 (CH, H SCH, H CH, H
1181 |CH, H SOCH, H CF, H
1182 |CH, H SO,NH, H OH H
1183 |CH, H SO,NHMe |H OCH, H
1184 |CH, H SO,NMe, |[H SCH, H
1185 |CH, H S0,CH, H SOCH, H
1186 |CH, H CH,O0CH; |H SO,NH, H
1187 |CH, H F H SO,NHCH, [H
1188 |CH, H Cl H SO,N(CH;), |H
1189 |CH, H Br H SO,CH, H
1180 |CH, H I H CaHy H
1181 |{CH, CH, CH, cl H H
1192 |CH, CH, F H Cl H
1193 |CH, OCH, Cl H F H
1194 (CH, OCH;, CH, H H F
1195 |CH, Ci H F H Cl
1196 |CH; H F F F H
1197 |CH, Ci H F OCH, H
1198 |CH, F H Cl OCH, H
1199 |CH, F H F F H
1200 |CH, F CH, H CH, F
1201 |CH, F F cl CH, H
1202 |CH, CH, F Cl H F
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

1203 |CH, CH, F F F CH,

1204 |CH, CH, H CH, H H

1205 |CH, H F CH, H H

1206 |CH, CH, H cl H H

1207 |CH, H Cl H CH=CHC,H; |H

1208 CH, H c H CsCC_H, H

1209 |CH, H ci H CeHs H

1210 |CH, H Cl H CN H

1211 |CH, H Cl -(CH,) ¢ H

1212 |CH, H Cl -O{CH,);0- H

1213 |CH, H Ci -OCH,0- H

1214 |C,H, CH, H CH, H H Resina
1215 |C,Hy F H CH, H H Resina
1216 |C.H, CH, H Cl H H Resina
1217 |C,Hs H N(CH,), Cl H H Resina
1218 |C,H, H SO,CH, CH, H H Resina
1219 |Me H Me Br H H

1220 |Me H Me ! H H

1221 |Et H Me F H H

1222 |Et H Me Cl H H

1223 |Et H Me Br H H

1224 |Et H Me | H H

1225 |Me H Me CH,0CH, [H H

1226 |[Me H F CH,OCH; }H H

1227 |Me H Cl CH,OCH,; [H H

1228 |Me H Br CH,OCH,; |H H

1229 |Me H CH, CH,SCH, |H H

1230 |Me H F CH,SCH; |H H

162
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Ne R? R* R® R® R’ R® Datos
f(sic.

1231 |Me H (o CH,SCH, |H H
1232 |Me H Br CH,SCHy |H H
1233 |Me H CH, CH,N(CH;,), |H H
1234 (Me H F CH,N(CH,), |H H
1235 |Me H cl CH,N(CH,), |H H
1236 |Me H Br CH,NICH,), |H H
1237 |Me H o CH, H H
1238 |Me H Br CH, H H
1239 |CH, H CH, CH,OCH, |H H
1240 [C,H, H F CH,0CH, |H H
1241 |C,H, H (o] CH,0CH, |[H H
1242 |C,H, H Br CH,0CH, |H H
1243 |C,H; H CH, CH,SCH, |H H
1244 |C,H, H F CH,SCH, |[H H
1245 |C,H, H cl CH,SCH, |[H H
1246 {C,H, H Br CH,SCH, |H H
1247 |C.H, H CH, CH,N(CH,), |H H
1248 |C,H, H F CH,N(CH,), [H H
1249 |[C,H, H cl CH,N(CH,), |H H
1250 |C,H, H Br CH,N{CH,), |H H
1251 |C,H, H cl CH, H H
1252 |C.H, H Br CH, H H
1253 |C,H, H F CH, H H
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La siguiente Tabia 9 se refiere a la férmula general {9}

(9)
HN

N° R! R? | R? R* R® R® R’ R® Datos

fisic.
1254 | CF, H | CH, OCH,; | CI H F H 134
1255 | CF, H | CH, Cl H F OCH, |H Aceite
1256 | CF, H |CH, F H Cl OCH; |H
1257 | CF, H |CH, H CH; |OCH, |H H 104
1258 | CF, H | CH, H OCH, | OCH, |H H 163
1259 | c-Bu H |CH, H NMe, | CI H H
1260 | c-Bu H | CH, H NMe, |S-Me |H H
1261 | c-Bu H | CH, H CH; |F H H
1262 | c-Bu H |H H cl H Cl H Resina
1263 | c-Pen H | CH, H NMe, | Cl H H

-
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N° R R? | R® R* R* R R’ R® Datos
fisic.
1264 | c-Pen H | CH, H NMe, |S-Me |H H Resina
1265 | c-Pen H | CH, H CH, F H H
1266 | c-Hex H |CH, H NMe, | CI H H
1267 | c-Hex H {CH, H NMe, |S-Me |H H Resina
1268 | c-Hex H | CH, H CH, F H H
1269 | CHMe- H | CH, H CH, OCH, |H H Resina
Ph{4-OH)
1270 | 1-Bu H | CH; CH; | OCH, Resina
1271 | t-Bu CH, OCH, | OCH, H Aceite
1272 | 1-Me-c-Pr CH,0-(3,5- cl F 128
Me,-Ph)
1273 | n-Pen CH, OCH, |OCH, |H H Resina
1274 | Bzl CH, H OCH, | OCH, H Resina
La siguiente Tabla 10 se refiere a la férmula general (I)
Iy
NN R®
Mo RS 0
A N N
Az RY R7
N |A R’ R? R* |R* |R® R® |R?” |R? |Datos
fisic.
1275 |NH, CH, CH, CHy |H SMe |H CH, |H
1276 |NH, CH, COCH, [CH, |[H |sMe |H |CH, |H
1277 |NH, CH, SO,CH, |CH, |]H |sMe |H lcH, H
1278 [NH, CH, c-Pr CH, |H SMe {H CH; |H

] >
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N° A R’ R? R* |R* R* R® R? |R* |Datos
fisic.

1279 |NHAc CH, H CH, |H SMe |H CH, |H Resina
1280 [NHAc CH, M CH, ICF; |H SCH, |H H Resina
1281 |NH-SO,Me CH, H CH, |H SMe |[H CHy |H |Resina
1282 |NH-SO,Me CH, H CH, |CF; [|H SMe |H H |Resina
1283 |[N=C(Me)OMe |CH, H CH, |CF, |H SMe |H H Resina
1284 |N=C(Me)OEt |CH, H CH, |CF, [H SMe |[H |H [Resina
1285 |[N=C({Me)SMe |CH, H CH, |CF; |H SMe |H H Resina
1286 |[N=CMe, CH, H CH; |CF; |H SMe |H H Resina
1287 |NH, C,H; CH, CH, |H SMe |H CH, |H

1288 |NH, C.H, Ac CH, |H SMe |H CH, |H

1289 |NH, C.H; SO,Me |[CH, |H SMe |[H CH, [H

1290 |NH, C.Hs c-Pr CH, |H SMe |H CH, |H |Resina
1291 |NHCOCH, CHs [H CHy |[H {smMe |H |cH, |H

1292 |NHCOCH, C,H; H CH, |CF; |H SCH, |H H

1293 |NHSO,CH, C,H, H CH, |H SMe |[H CH, |H Resina
1294 |NHSO,CH, C,Hs H CH, |CF; |H SMe |H H

1295 |[N=C{Me)OMe |C,H, H CH, |CF, |H SMe |H H |Resina
1296 |N=C(Me)OEt [C,H, |H CH, |cF, |H SMe [H |H [Rasina
1297 |[N=C(Me)SMe |C,H, H CH, |CF; |H SMe |H H |Resina
1298 |[N=C(CH,}, C,Hy H CH, |ICF; |H SMe |H H |Resina
1299 |NH, i-Pr CH, CH, |H SMe |H CH, |H

1300 |NH, i-Pr Ac CH, |H SMe |H CH, |H

1301 |NH, i-Pr sO,Me [CH, |lH |[sMe |H |[CH, |H

1302 |NH, i-Pr c-Pr CH, |H SMe |H CH, [H |[Resina
1303 |[NHCOCH, i-Pr H CH, |H SMe |H CH, |[H |Resina
1304 |NHCOCH, i-Pr H CH, {CF; |H SMe |H H |Resina
1305 [NHSO,CH, i-Pr H CH, H SMe [H CH; [H [Resina
1306 |[NHSO,CH, i-Pr H CH, |CF; |H SCH; |H H |Resina

132
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N |A R' R? R* |R* |R® R* [R? |R®* |[Datos
fisic.
1307 |[N=C(Me)OMe |[i-Pr H CH, |CF, |H SCHy|[H |H |Resina
1308 |N=C(Me)OEt [i-Pr H CH, |CF, |H SCHy,JH |H |Resine
1309 |N=C(Me)SMe |i-Pr H CH, ICF; |H SCH, |H H Resina
1310 |[N=C(CH,), i-Pr H CH, |CF; |H SCH;|H |H |Resina
1311 |NH, CHFMe |CH, CH, |H SMe |H CH, |H
1312 |NH, CHFMe |[COCH, |cH, |H |sMe |H |CH, [H
1313 |NH, CHFMe |[SO,CH; |CH, |H SMe |H CH, |H
1314 |NH, CHFMe |c-Pr CH, {H SMe |H CH, |H |Resina
1315 |NHCOCH, CHFMe [H CH, |H SMe |H CH, |H
1316 |NHCOCH, CHFMe |H CH, |CF, |[H sMe [H |H
1317 |NHSO,CH, CHFMe |H CH, [H [SMe |H |CH, |H
1318 |NHSO,CH, CHFMe |H CH, |CF, |H SMe |[H [H
1319 |[N=C(Me)OMe |CHFMe |H CH, |CF, |H SMe |[H |H |Resina
1320 |IN=C(Me)OEt |CHFMe |H CH, |CF; |H SMe |H H |Resina
1321 [N=C(Me)SMe |CHFMe |H CH; |CF; |H SMe |H H |Resina
1322 |N=C(CH,), CHFMe |H CH; |CF, |H SMe |H H |Resina
1323 |NH, CHFEt |CH, CH, |H SMe |H CH, |H
1324 |NH, CHFEt |[COCH, |CH, |H SMe |H CH, |H
1325 |NH, CHFEt |SO,CH; |CH, |H SMe |[H CH, |H
1326 |NH, CHFEt |c-Pr CH, |H SMe |H CH, |[H |Resina
1327 |NHCOCH, CHFEt |H CH, |H SMe |H CH, |H
1328 |NHCOCH, CHFEt |[H CH; |CF; |H SCH,|[H |H
1329 |NHSO,CH, CHFEt [H CH, |[H |SCH, |[H |CH, |H
1330 |NHSO,CH, CHFEt |H CH, |CF, [H SCH,(H [H
1331 |[N=C{Me)OMe |CHFEt |H CH, |CF, SCH;|H |H |Resina
1332 |[N=C(Me)OEt |CHFEt |H CH, |CF; |H SCHy{H |H |Resina
1333 |[N=C(Me)SMe |CHFEt (H CH, {CF, |H SCHy|H H [|Resina
1334 |N=C(CH,), CHFEt |H CH, |CF; |H SCHy|H |H |Resina

/3
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N° A R R? R® |R* |R® R® |R?” |R® |Datos
fisic.

1335 |NH, CFMe, |CH, CH, |H SMe |H CH, |H

1336 |NH, CFMe, |COCH; |CH,; |H SMe |H CH, |H

1337 |NH, CFMe, |[SO,CH, |CH, |H SMe |H CH, |H

1338 |NH, CFMe, |c-Pr CH, |H SMe |H CH, |H

1339 |[NHCOCH, CFMe, |H CH; |H SMe CH, |H

1340 |[NHCOCH, CFMe, |[H CH, ({CF, [H SCH, {H H

1341 |NHSO,CH, CFMe, |H CH, |H SCH, [H CH, |H

1342 |[NHSO,CH, CFMe, |H CH, |[CF; |H SCH,; |H H

1343 |[N=C(Me)OMe |CFMe, |H CH, |[CF; |H SCH; |H H |Resina
1344 |[N=C(Me)OEt |CFMe, |H CH, |CF, |H SCH,; |H H |Resina
1345 |[N=C(Me)SMe |CFMe, |H CH, |CF, |H SCH, |H H |Resina
1346 |[N=C(CH,), CFMe, |H CH; |CF; |H SCH, |H H |Resina
1347 |NH, c-Pr CH, CH; |H SMe |[H CH; |H

1348 INH, c-Pr COCH, |CH; |H SMe |H CH, |H

1349 |NH, c-Pr SO,CH, |CH, |H SMe |H CH, |H

1350 |NH, c-Pr c-Pr CH; |H SMe |H CH, |H Resina
1351 |[NHCOCH, c-Pr H CH; |H SMe {H CH; |H |Resina
1352 |[NHCOCH, c-Pr H CH,; |[CF; |H SCH, |[H H |Resina
1353 |NHSO,CH, c-Pr H CHy [H |SMe |H |[CH, |H |Resina
1354 |NHS0,CH, c-Pr H CH; {CF, [H SCH, |H H Resina
1355 |[N=C(Me)OMe |[c-Pr H CH, |CF; |H SCH, |H H |Resina
1356 [N=C(Me)OEt |c-Pr H CH, |[CF; |H SCH, |H H |Resina
1357 [N=C(Me)SMe |c-Pr H CH, |CF, |H SCH, tH H Resina
1358 |[N=C(CH,), c-Pr H CH, |ICFy |H SCH, |H H |Resina
1359 |NH, 1-F-c-Pr |CH, CH, [H SMe |H CH; |H

1360 |NH, 1-F-c-Pr |COCH; |CH,y |H SMe |H CH; |H

1361 |NH, 1-FcPr |[SO,CH, |CH, |[H |sMe [H |[CH, [H

1362 |NH, 1-F-c-Pr |c-Pr CHy [H |SsMe |H |CH, |H

H—y
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N |A R R? R* |R* |R® R® |R? |R® |Datos
fisic.

1363 |[NHCOCH, 1-F-c-Pr |H CH, |H SMe |H CH, |H

1364 |NHCOCH, 1-F-c-Pr |H CH, |CF, |H SCHJH |H

1365 |NHSO,CH, 1-F-c-Pr |H CH, [H |[sMe [H |cH, |H

1366 |NHSO,CH, 1-F-c-Pr |H CH, |cF, |[H SCHy[H |H

1367 |N=C(Me)OMa |1-F-c-Pr |H CH, |cF, IH SCH,|H |H

1368 |N=C(Me)OEt |1-F-c-Pr |H CH, |cF, |H SCH,[H |H

1369 |[N=CiMe)SMe |1-F-c-Pr |H CH, |CF, |H SCHy|[H |H

1370 |N=C(CH,), 1-F-c-Pr |H CH, |cF, |H SCHy|H |H

1371 |CH, CCl, H CHy [H Br F H H Aceite

1372 |CH, CCl, H CH, |H CH, Cl H H Aceite

1373 |CH, CCl, H CH, |F H F H H Acsite

1374 |Et CCly H CH, |H Br F H H

1375 [Et cc, |[H cH, [H |cH, o |H M

1376 |Et cc, |[H cH, [F [H F W |H

1377 {CH, CFMe, |H CH, |H Br F H H

1378 |CH4 CFMe, |H CH, |H CH, Cl H H

1379 |cH, CFMe, |H CH, [F [H F |H |H

1380 |Et CFMe, |H CH, [H |Br F [H [H

1381 |Et CFMe, |H CH; |H CH, Cl H H

1382 |Et CFMe, |H CH, |IF |H F H [H

1383 |CH, c-Pr H CH, |H Br F H H

1384 |CH, c-Pr H CH, |H CH, Cl H H

1385 |CH, c-Pr H CH, | |H F |H M

1386 [i-Pr cCl, |[H CHy [H Br [F {H [H

1387 |i-Pr CCl, H CH; |H CH, Cl H H

1388 [i-Pr CCl, H CH, |F H F H H

1389 {NHCOCH, ccl, |(H CH, [H [Br F |H |[H

1380 |NHCOCH, cc, |H cHy [H |me oo | |H

1y
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N° A R’ R? R* |R* R® R® R’ |R® |Datos
fisic.
1391 |NHCOCH, CCl, H CH, |F H F H H
1392 |NHSO,Me ccl, |H CH, [H |Br F H [H
1393 |NHSOMs CCl, H CH, |H Me Cl H F
1394 |NHSO,Me ccl, H CH, |F H F H |H

[ 6
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Elemplos de formulaciones

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 desmenuzéndolas en un molino de impactos.

Se obtiene un polvo humactable, fécilmente dispersable en agua, mezclando
25 partes en peso de un compuesto de la férmula (), 64 partes en paso de
cuarzo que contiens caolin como material inerte, 10 partes an peso de una sal
de potasio de Acido lignina-sulfdnico y 1 parte en paso de una sal de sodio de
écido oleoil-metil-téurico como agente humectante y dispersante, y moliéndo-

las en un molino de puas.

Se obtiene un concentrado para disperser fAcilmente dispersable en agua,
mezclando 20 partes en peso de un compuesto de la férmula (i} con 6 pertes
en peso de un alquil-fenol-poliglicol-éter {*Triton X 207), 3 partes en paso de
un isotridecanol-poliglicol-éter (8 OE = éxido de stileno) y 71 partes en peso
de un aceite mineral parafinico (margen de ebullicién p.sj. desde aproximada-
mente 256 hasta més de 277°C) y moliéndolas en un molino de bolas con
friccidn hasta una finura de por debajo de 5 micrdmetros.

Se abtiene un cancentrado emulsionable a partir de 15 partes en paso de un
compuesto de la férmula (1), 75 partes en peso de ciclohexanona como
disolvente y 10 partes en pesc de nonil-fenol oxietilado como emulsionante.

Se obtiene un granulado dispersable en agua mezclando

75 partes en peso de un compuesto de la férmula (),

10 =" de una sal de calcio de écido lignina-sulfénico
5 " - de lauril-sulfato de sodio
3 .- de un poli(alcohol vinflico) y
7 "o de caolln,

moliéndolas en un molino de pias y granulando el polvo en un lecho fluidizado

mediante aplicacién por rociado de agua como liquido de granulacién.

(+>
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f) Se obtiene también un granulado dispersable en agus homogeneizando y
desmenuzando previamente en un molino de coloides
25 partes en peso de un compuesto de la férmula (I)
5 . de una sal de sodio de &cido 2,2'-dinaftiimetano-6,6'-
disulfénico
2 .- de una sal de sodio de 4cido oleoil-metil-tdurico
1 parte en peso de un poli{alcohol vinflico)
17 partes en pasoc de carbonato de calcio y
50 = " de agua,
a continuaciéon molidndolas en un molino de perlas, y atomizendo la
suspensién asl obtenida en una torre de atomizacién mediante una boquilla

para un solo matarial y luego secéndola.
C. Ejemplos biolégicos
1. Efecto sobre las malezas segin el procedimliento de antes del brote

Semillas o trozos de rizomas de plantes de malezas mono- y di-cotiledéneas se
colocan en mecetas de material plédstico dentro de tierra de ldgamo arenosa y se
cubren con tierra. Los compuestos conformes al invento, formulados en forma de
polves humectables o concentrados para emulsionar, se aplicen luego como
suspensidn o emulsidn acuosa con una cantidad consumida de agua que, convertida
por célculo, es de 600 a 800 I/ha en difersntes dosificaciones sobre la superficie de
le tierra cubriente.

Después del tratamiento, 1as macsetas se colocan an un invernadero y se mantienen
an buenas condiciones de crecimiento para las malezas. La valoracién visual de los
dainos para las plantas o para el brote se efectda después de haber brotado las
plantas experimentaias tras de un tiempo de experimentacién de 3 a 4 semanas en
comparacién con testigos sin tratar. Tal como lo muestran los resultados de los
ensayos, los compuestos conformes al invento presentan una buensa actividad
herbicida antes del brote contra un amplic espectro de malezas y malas hierbas. Por
ejemplo, los compuestos de los Ejemplos n** 4, 6, 12, 13, 15, 16, 17, 18, 46, 48,
49, 51,67, 68,69, 71,72,73, 74,75, 76, 77,98, 101, 105, 109, 110, 111, 112,

) *8
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113, 119, 120, 166, 172, 173, 175, 176, 177, 178, 199, 206, 208, 209, 211,
227, 229, 231-237, 269-272, 279, 321, 325, 331, 332, 334-337, 358, 365, 367,
368, 370, 386, 388, 390-396, 420, 428, 438-440, 477, 479, 481-485, 448, 489,
491-494, 515, 522, 524, 525, 527, 543-545, 547-553, 571, 574, 575, 595, 633,
635, 670, 697, 680, 682, 699, 700, 702-708, 726, 729, 746, 788, 790, 792,
798, 799, 801-804, 825, 832, 834, 835, 837, 853, 854, 855, 857-863, 881, 884,
887, 895, 896, 944, 955, 956, 958-961, 982, 1014-1020, 1069-1063, 1110,
1111, 1113-1116, 1137, 1169-1175, 1214-1218, 1254, 1255, 1257, 1258,
1262, 1264, 1267, 1269-1274, 1279-1286, 1293, 1295-1298, 1302-1310, 1314,
1319-1322, 1326, 1331-1334, 1343-1346, 1350-1358, 1371-1373 (véanse las
Tablas 1 a 10) muestran an el ensayo un efecto herbicida muy bueno contra plantas
dafinas tomadas entre el grupo formado por Alopecurus spp., Apera spp., Poa spp.,
Echinochloa spp., Setaria spp., Digitaria spp., Chenopodium spp., Matricaria spp.,
Veronica spp., Viola spp., Stellaria spp., Amaranthus spp. ¢ Solanum spp. segun el
procedimiento de antes del brote con una cantidad consumida de 0,5 o menos kg de
sustancia activa por hactérea.

2. Efecto scbre las malezas despuds del brote

Semillas o trozos de rizomas de malezas mono- y di-cotiledéneas se colocan en
macetas de material pldstico dentro de tierra de légamo arenosa, se cubren con tierra
y se cultivan en un invernadero en buenas condiciones de crecimiento. Tres semanas
después de la siambra, las plantas experimentales se tratan en sl estadio de tres
hojas. Los compuestos conformes al invento formulados como polvos para proyectar
0 como concentrados pare emulsionar, se proyactan en diferentas dosificaciones
junto con una cantidad consumida de agua que convertida por célculo es de 600 a
B0O0 i/ha sobre las partes verdes de las plantas. Después de un tiempo de permanen-
cia, de sproximadamente 3 s 4 semanas, do las plantas experimentales en el
invernadero en condiciones éptimas del crecimiento, el efecto de los preparados se
valora visualmente en comparacidn con testigos sin tratar. Los agentes conformes
al invento presentan también despuds del brote una buena actividad herbicida contra
un amplio espectro de malas hierbas y malezas econémicamente importantes. Por
ejemplos, los compuestos de los Ejemplos n™ 4, 6, 12, 13, 15, 16, 17, 18, 46, 48,
49, 51, 67, 68, 69, 71, 72, 73, 74, 75, 76, 77, 98, 101, 105, 109, 110, 111, 112,

(7
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113, 119, 120, 166, 172, 173, 175, 176, 177, 178, 199, 206, 208, 209, 211,
227, 229, 231-237, 269-272, 279, 321, 325, 331, 332, 334-337, 358, 365, 367,
368, 370, 386, 388, 390-396, 420, 428, 438-440, 477,479, 481-485, 448, 489,
491-494, 515,522, 624, 5625, 527, 543-545, 547-553, 571, 574, 575, 595, 6:}3.
635, 670, 697, 680, 682, 699, 700, 702-708, 726, 729, 746, 788, 790, 792,
798, 799, 801-804, 825, 832, 834, 835, 837, 853, 854, 855, 857-863, 881, 884,
887, 895, 896, 944, 955, 956, 958-961, 982, 1014-1020, 1059-1063, 1110,
1111, 1113-1116, 1137, 1169-1175, 1214-1218, 1254, 1255, 1257, 1258,
1262, 1264,1267, 1269-1274, 1279-1286, 1293, 1295-1298, 1302-1310, 1314,
1319-1322, 1326, 1331-1334, 1343-1346, 1350-1358, 1371-1373 (véanse las
Tablas 1 a 10} muestran en el ensayo un efecto herbicida muy bueno contra plantas
dafiinas tomadas entre el grupo formado por Chenopodium spp., Papaver spp.,
Polygonum spp., Veronica spp o Viola spp. segun el procedimiento de después del
brota con una cantidad consumida de agua de 0,5 kg y menos de sustancia activa
por hactérea.

3. Efecto sobre plantas daflinas en arroz

Arroz plantado y arroz sembrado asl como tipicas malezas y malas hierbas para arroz
se cultivan en un invernadaro hasta la etapa de tres hojas (1,5 hojas para Echinochloa
crus-galli) en condiciones para arroz en céscara (altura de estancamiento del agua:
2 - 3 cm) en macetas cerradas de material pléstico. Después de ello, se efecttia el
tratamiento con los compuestos conformes al invento. Para ello las sustancias
activas formuladas se suspenden, disuelven o emulsionan en agua y mediante
aplicacidén por vertimiento sa esparcen en el agua estancada de |as plantas de ensayo
en diferentes dosificaciones.

Despuds del tratamiento asl realizado, las plantas experimentales se colocan sn un
invernadero en condiciones éptimas de crecimisnto y se mantienen asf durante todo
el tismpo del experimanto.

Aproximadamente tres semanas despuds de la aplicacién se efectla la evaluacidn
mediante valoracién visual de los dafios para las plantas en comparacién testigos sin
tratar. Los compuestos conformes al invento muestran muy buen efecto herbicida
contra plantas dailinas. Por ejemplo, los compuestos de los Ejemplos n™ 4, 6, 12,
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13, 15, 16, 17, 18, 46, 48, 49, 61, 67, 68, 69, 71, 72, 73, 74, 75, 76, 77, 98,
101, 105, 109, 110, 111, 112, 113, 119, 120, 166, 172, 173, 175, 176, 177,
178, 199, 206, 208, 209, 211, 227, 229, 231-237, 269-272, 279, 321, 325, 331,
332, 334-337, 358, 365, 367, 368, 370, 386, 388, 390-396, 420, 428, 438-440,
477,479, 481-485, 448, 489, 491-494, 515, 522, 524, 525, 527, 543-545, 547-
553, 571, 574, 575, 595, 633, 635, 670, 697, 680, 682, 699, 700, 702-708,
726, 729, 746, 788, 790, 792, 798, 799, 801-804, 825, 832, 834, 835, 837,
853, 854, 855, 857-863, B81, 8BB4, BB7, B95, 896, 944, 955, 956, 958-961, 982,
1014-1020, 1059-1063, 1110, 1111, 1113-1116, 1137, 1169-1175, 1214-1218,
1254, 12585, 1257, 1258, 1262, 1264, 1267, 1269-1274, 1279-1286, 1293,
1295-1298, 1302-1310, 1314, 1319-1322, 1326, 1331-1334, 1343-1346, 1350-
1358, 1371-1373 (véanse las Tablas 1 a 10) muestran en el ensayo un muy buen
efecto herbicida contra plantas dafiinas, que son tipicas para cultivos de arroz, tales

como p.ej. Cyperus spp., Echinochloa spp., Digitaria spp., y Scirpus spp.
4, Compatibilidad con plantas cultivadas

En otros experimentos realizados en un invernadero se extienden semillas de un gran
ntimero de plantas cultivadas y malezas dentro de tierra de {8gamo arenosa y s8
cubren con tierra. Una parte de las macetas se trata inmediatamente tal como se
describe en el pérrafo 1, las demés se colocan en 8l invernadero hasta que las
plantas hayan desarrollado dos o tres hojas verdaderas y luego se rocfan como se
describe en el parrafo 2 con las sustancias de la férmula (I) conformes al invento, en
diferentes dosificaciones. A 1as cuatro a cinco semanas después de la aplicacién y
de tiampo de permanencia en el invernadero sa comprueba mediante valoracion visual
que los compuestos conformes al invento dejan sin dafiar a cultivos de plantas
dicotiledéneas tales como p.ej. soja, algodén, colza, remolacha azucarera y patatas
segun los procedimientos de antes y despuds del brote, incluso con altas dosificacio-
nes de sustancias activas. Algunas sustancias protegen ademads de ello también a
cultivos de gramineas talas como p.ej. cebada, trigo, centeno, sorgo, malz o arroz.
Los compuestos de la férmula (1) muestran parcialmente una alta selectividad y se
adecuan por lo tanto para combatir el crecimiento indeseado de plantas en cultivos

agricolas.

i = LRI Sl eSS Ry P A arwaary o a memmn Ay F rEe
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REIVINDICACIONES

1.- Compuestos de la férmula () 0 sus sales

0

en los que
A significa un grupo de la férmula NR*R®, en la que

R® y R®, independientemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo
alquilo (C,—C,,}). alquenilo (C,-C,,}. alquinilo (C,-C,,).
alquil (C,-C,,)-sulfinilo, alquil {(C,-C,,}-sulfonilo, alcoxi (C,-C,,).
[{alquil {C,-C,,}-carbonilo o [{alcoxi {C,-C,¢)]-carbonilo,
estando cada uno de los 8 radicales mencionados en udltimo término
sin sustituir o sustituido, o significan
cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo (Cy-C,), cicloalcoxi (C,-C,),
cicloalquenil {C4-C,)-oxi, fanilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,
fenil-sutfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,
heterociclil-carbonilo, heterociclil-sulfonilo,
estando cada uno de los 14 radicales mencionados en Cltimo término
sin sustituir o sustituido,

uno de los radicales R* y R® esté definido como anteriormente y el otro de
estos radicales R* y R® significa un grupo de la férmula NR'R",
significando R" y R", independientemente uno de otro,
H o alquilo (C,-C,), que est# sin sustituir 0 sustituido, o
significando R’ y R* en comun alquileno (C,—C;) lineal, que est4 sin
sustituir o sustituido con uno o verios radicales tomados entre el grupo
formado por elquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,) v
alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), o

R" y R® significan en comun alquilideno (C,-C,,). que esta sin sustituir o
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sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y
alquil {C,-C,)-tio o
NR'R® significa en comdn un radical heterociclilo con 3 a 6 étomos de anillo,
unido al &tomo de N, que adicionalmente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de anillo eventualmentse otros 1 a 3 heterodtomos de
anillo adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O vy S,
estando el heterociclo sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin
sustituir o sustituido con una o varios radicales tomadas entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,).
halo-alquilo {C,-C,), hidroxi-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)},
halo-alcoxi {(C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),
aleoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,} y oxo,
o
significa alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,), cicloalquilo (C,-C,)
o cicloalquenilo (C¢-C,), estado cada uno de los 5 radicales mencionados en
uitimo término sin sustituir o sustituido, y
significa hidroxi o
alquilo (C,-C,,), que 8sté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquenil (C,-C,)-oxi,
halo-alquenil {C,-C,}-oxi, alquinil {C,-C,}-oxi, halo-alquinil {(C,-C,}-oxi,
alquil {C,-C,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfinilo,
alquil {C,-C,)-sulfonilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfonilo, [alquil (C,-C,)]-carbonilo,
[halo-alquil (C,—C,)]-carbonilo, falcoxi {C,-C,)1-carbonilo, cicloalquilo {C;-C;),
cicloalquenilo (C4-C,), fenilo y heterociclila,
astando cada uno de los 4 radicales mancionados en Ultimo término sin
sustituir o sustituido, y conteniendo el heterociclilo preferiblements en cada
caso de 3 a 9 4tomos de anillo y entre ellos de 1 a 4 haterodtomos de anillo
tomados entra el grupo formado por N, O y S, o significa
[alquil (C,-C4)i-carbonilo, [alcoxi {C,-C,)l-carbonilo, alquil (C,-C4)-sulfinilo o
alquil (C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en
Ultimo término sin sustituir o sustituido, o significa
cicloalquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

/2>
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cicloalquenilo {C¢-C,). que esté sin sustituir o sustituido,

significa H o formilo, alquilo {C,-C,;), alquenilo (C,-C,,}, alquinilo (C,-C,4).

alquil {C,-C,)-sulfinilo, alquit (C,-C,q}-sulfonito, alcoxi (C,-C,,),

[alquil (C,-C,,})-carbonilo, [alcoxi (C,-C,q)]-carbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionados en Ultimo término sin

sustituir o sustituido, o significa

cicloalquilo (C,-C,). cicloalquenilo {C4-C,), cicloalicoxi (C3-C,),

cicloalquenil {C¢-Cgl-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,

fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,

heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

astando cada uno de los 14 radicales mencionados en Ultimo término sin

sustituir o sustituido, y conteniendo el heterocicliio en los 5 radicales

mencionados en Citimo término en cada caso de 3 a 9 4tomos de anillo y

entre elios de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado

por N, O y 8, o significa

un grupo de la f6rmula NR°R?, significando

R® y RY, independientemente uno de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,),

alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,), alquil (C,-C,)-sulfinilo,

alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,), [alquil (C,-C4)}-carbonilo o

[alcoxi (C,-Cg)1-carbonilo,

estando cada uno de los 8 grupos mencionados en Ultimo tdrmino sin sustituir

o sustituido, o significando

R®* y R? en comun alquileno (C,-C,) lineal, que esté sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,),

alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo,

significa halégena, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,

significando

) & un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-8(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -§-CO-, -CO-S-, -§-CS-,
—CS-5-, -0-CO-0-, -NR°-,-0-NR®, NR°-Q-, -NR°-CO-, -CO-NR®-, -0-CO-
NR®-, 6 -NR°-CO-0-, en gue en cada caso p es el ntimero entero O, 1
6 2, y R° representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,).
alquinilo {C,-C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,-C,) 0
[alquil {C,—C,}]-carbonilo, y significando

13y
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hidrégeno, alquilo (C,-C,4), alquenilo {C,-C,,), alquinilo {C,-C,,),
cicloalquilo {C,-C,). cicloalquenilo (Cgs-C,). fenilo o heterociclilo
con 3 a 9 4tomos de anilio y con 1 a 4 heteroétomos de anillo tomados
entre ol grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7

radicales mencionados an ltimo término sin sustituir o sustituido,

cada uno de los radicales R*, R®, R®, R®, R’ y R®, independientemeante uno de otro,

significa hidrégeno, haldgeno, nitro, ciano, tiocianato o un redical de la

férmula -X2-A2, significando

x!

A2

un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-S(0),-, -S(0},-NR"™-, -NR-8(0},-, -CO-, -0-CO-, -C0O-0-,
-8-CO-, -CO-S8-, -§-CS-, -CS-S-, -0-C0O-0-, -NR"-, -O-NR'-, -NR"-O-,
-NR-CO-, -CO-NR"-, -0-CO-NR"- 4 -NR'-C0O-0-, en que en cada caso
q es el nimero entero 0, 1 6 2 y R’ representa hidrégeno, amino,
amino sustituido, alquilo {C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,),
fenilo, fenil-alquilo (C,-C,). fenil-carbonilo, cicloalquilo (C,-Cg),
cicloalquenilo (C4-C,). [alquil (C,-C4)]l-carbonilo, alquil {(C,-Cg)-sulfonilo,
alquil (C,~C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 13 radicales mencionados en ultimo término sin sustituir o
sustituido, y significando

hidrégeno, alquilo {C,-C,,), alquenilo {C,-C,,), alquinilo (C,-C,,),
cicloalquilo {C;-C,), cicloalguenilo {C4-C,), fenilo o heterociclilo,
estando ceda uno de los 7 radicales mencionados en dltimo término
sin sustituir o sustituido,

0

dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R*, R%, R®, R’ y

R* an comiin con los 4tomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman

un anillo condensado con 4 a 6 d4tomos de anillo, que 8s carbociclico o

contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por

N, O v S, vy qua esté sin sustituir 0 sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,). alquenilo {C,-C,),

alquinilo (C,-C,), falquil {C,-C,})-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

alquil (C,-C,)-sulfonilo y alquil {C,-C,)-sulfinilo,

siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales tomados entre el

grupo formado por R*, R®, R®, R” y R®,

135
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estando excluidos los compuestos de la férmula {1} y sus salas, en los que

A
R'l

nl
nl
R®
R.

significa NH,,

significa un radical de la férmula -(C(CH,){(X*}R*"), en la que
X* significa= hal6geno y R* significa = H, CH, 0 C,H;,
significa H,

significa CH,,

significa CH, 6 OCH,,

significa CH, 6 OCH, vy

R*, R? y R" significan en cada caso H.

2.-

Compuestos de la férmula (I} o sus sales segin la reivindicacién 1,

caracterizados porque

A

significa un grupo de la f6rmula NR°R®, en la que

R" y R®, independientemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo,

alquilo (C,~C,,). alquenilo {C,-C,,), alquinilo (C,-C,g).

alquil (C,-C,,)-sulfinilo, alquil {C,-C,,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,,),
[{alquil (C,~C,)]-carbonilo o [(alcoxi (C,-C,,}-carbenilo,

estando cade uno de los 8 radicales mencionados en ultimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno, elcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),
hidroxi-alcoxi (C,-C,} y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significan
cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo (C4-C,), cicloalcoxi (C,-C,).
cicloalquenil (C4-Cg)-0xi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,
fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,
heterociclil-carbonilo, haterociclil-sulfonilo,

estando cada uno de los 14 radicales mencionados en Ultimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,), hidroxi-aiquilo (C,-C,),

alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),
hidroxi-alcoxi {C,-C,} y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,). y el haterociclilo
en los radicales mencionados representa en cada caso un heterociclilo
con 3 a 9 4tomos de anillo y antre ellos de 1 a 4 heterodtomos de

anillo tomados entre el grupo formado por N, 0y S, o

j 24
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uno de los radicalas R" y R® estd definido como antariormente y el otro

de estos radicales R" y R® significa un grupo de la férmule NR'R",
significando R* y R", independientemente uno de otro,

H o slquilo {C,-C,). que st sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por haldgeno, hidroxi,
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,} y

alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o

significando R’ y R® en comun alquileno {C,-C;) lineal, que ast4 sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,} y

alcoxi (C,-C,}-alquilo (C,-C,), 0

R* y R® significan en comun elquilideno (C,-C,,). que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y
alquil {C,-C,)-tio o

NR“R"® significa an comun un radical heterociclilo con 3 a 6 &tomos de anillo,

(]

unido al 4tomo de N, que adicionalmente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de anillo eventuaimente otros 1 a 3 heterodtomos de
anillo adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O y S,
estando el heterociclo sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre &l grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,~C,), hidroxi-alquilo (C,-C,),

alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,),

alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo,

significa alquilo (C,-C,), alqguenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), cicloalquilo (C,-C,)

o cicloalquenilo {C,-C,), astado cada uno de los 5 radicales mencionados en

dltimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados

antre el grupo formado por haldgeno, alcoxi {(C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),

alquil {C,-C,)-tio, alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,} y, en el caso de radicales

clclicos, tambidn por alguilo {C,-C,), halo-alquilo (C,-C,} ¥

BICOXi (CrC‘J'BIQUilO ‘c"c4).r y

significa hidroxi o

alquilo (C,-C,,). que asté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

| &2
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tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo, amino, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquenil (C,-C,)-oxi,
halo-alquenil {(C,-C,)-oxi, alquinil {C,-C,)-oxi, halc-alquinil (C,-C,)-oxi,

alquil (C,—C,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfinilo,

alquil {C,-C,}-sulfonilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo, [alquil (C,-C4)]-carboniio,
halo-alquil {C,—C,)]-carbonilo, [alcoxi {C,-C,}1-carbonilo, cicloalquilo {C,-Cy),
cicloalquenilo {C;-C,), fenilo y heterociclilo,

astando cada uno de los 4 radicales mencionados en ditimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,),
alquenilo {C,-C,), halo-alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), halo-alquinilo (C,-C,),
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio, ¥y

conteniendo el heterociclilo preferiblemente en cada caso de 3 a 9 4tomos de
anillo y sntre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo
formado por N, O y S, o significa

[alquil (C,-Cg4)l-carbonilo, [alcoxi (C,-Cg)l-cerbonilo, alquil {C,-Cg}-sulfinilo o
alquil (C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en
ultimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,} y
alquil {C,-C,)-tio, o significa

cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo (C4-C,),

estando cada uno de los dos radicales ciclicos mencionados en Gltimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, elquilo {C,-C,). halo-alquilo {C,-C,),

alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,), elcox (C,-C,), halo-aicoxi {C,-C,) y

alquil {C,-C,)-tio,

teniendo el radical R, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30 §tomos de C,
significa H o formilo, alquilo (C,-C,,). alquenilo (C,-C,,). alquinilo {C,-C,s),
alquil (C,-C,g)-sulfinilo, alquil (C,-C,¢)-sulfenilo, alcoxi {C,-C,).

[alquil {C,-C,,)l-carbonilo, [alcoxi (C,-C,4)]1-carbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionados en iltimo término sin
sustituir o sustituido con uno o verios radicales tomados entre el grupo
formado por hal6geno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) e hidroxi-alcoxi
(C,-C,), o significa
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cicloalquilo (C,-C,). cicloalquenilo (C,-C,). cicloalcoxi (C,-C,).

cicloalquenil (C,—Cg)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,

fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,

heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

estando cada uno de los 14 radicales mencionados en Uitimo término sin

sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo

formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,).

hidroxi-alquilo (C,-C,}, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,)

hidroxi-alcoxi (C,-C,), o significa

un grupo de la férmula NR°RY, significando R® y RY, independientemente uno

de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,).

alquil (C,-Cg)-sulfinilo, alquil {C,-Cg)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),

[alquil {C,-C,)]-carbonilo o [alcoxi (C,-Cg}l-carbonilo,

estando cada uno de los 8 grupos mencionados en Gitimo término sin sustituir

0 sustituido con uno o verios radicales tomados entre el grupo formado por

halégeno, hidroxi, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi {(C,-C,) y

alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significando

R* y R? en comun alquileno (C,-C;) lineal, que esté sin sustituir o sustituido

con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,),

alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y oxo,

significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radicai de la férmula -X'-A',

significando

X un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-8(0),-. -CO-, -0-CO-, -C0-0-, -5-CO-, -CO-S-, -§-CS-,
—CS-8-, -0-C0-0-, -NR°-,-0-NR?, -NR°-O-, -NR°-CO-, -CO-NR°-, -O-CO-
NR°- 6 -NR°-CO-0-, en que en cada caso p s el mimero entero 0, 1
6 2, y R° representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,),
alquinilo {C,-C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,-C,) 0
[alquil (C,-C,}-carbonilo, y significando

A’ hidrégeno, alquilo (C,-C,,), alquenilo {C,-C,,). alquinilo (C,-C,,).
cicloalquilo (C;-C,), cicloalquenilo {C,-C,), fenilo o heterociclilo
con 3 a 9 4tomos de anillo y con 1 a 4 heterodtomos de anilio tomados
entre el grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7
radicales mencionados an dltimo término sin sustituir o sustituido con
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uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,). cicloalguilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,) @ hidroxi-alcoxi (C,-C,) v, en sl caso de radicales
ciclicos, también por halo-alquilo {(C,—C,), alcoxi (C,-C)-alquilo {C,-C,)
e hidroxi-alquilo (C,-C,}, y teniendo, inclusive los sustituyentes,
hasta 20 &tomos de C,

cada uno de los radicales R*, R®, R®, R® R’ y R®, independientemente uno de otro,

significa hidrégeno, halégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la

férmula -X2-A2, significando

xl

A!

un enlace directo o un grupo divelente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-§(0),-0-, -0-5(0).-, -S{0}),-NR"-, -NR"-S{0),-, -CO-, -O0-CO-, -CO-0-,
-8$-C0-, -CO-8-, -8-CS-, -CS-S-, -0-C0O-0-, -NR"-, -O-NR'-, -NR"-0O-,
-NR'-CO-, -CO-NR'"-, -0-CO-NR'- 6 -NR'-CO-0-, en que en cada caso
q 63 el ndmerg entero O, 1 6 2 y R’ represanta hidrégeno, amino,
amino sustituido, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C4), alquinilo {C,-C,),
fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), fenil-carbonilo, cicloalquilo {C,;-C,),
cicloalquenilo (C,-C,), [alquil {C,-C,)]-carbonilo, alquil (C,-Cg)-sulfonilo,
alquil (C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 13 radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,). alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,} e hidroxi-alcoxi {C,-C,) vy, en el caso de radicales
ciclicos, también por halo-alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,)
e hidroxi-alquilo (C,-C,), y significando

hidrégeno, alquilo (C,-C,,). alquenito (C,-C,o), alquinilo (C,-C,,).
cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo (C,-C,), fenilo o heterociclilo,
estando cada uno de los 7 radicales mencionados en qitimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
ciano, hidroxi, amino, amino-carbonilo,

mono- y di-alquil {C,-C,)-amino, mono- y di-aril-amino,

N-alquil (C,-C,)-N-aril-amino, mono- y di-acil-amino,

N-alquil {C,-C,)-N-acil-amino, N-aril-N-acil-amino, alcoxi (C,-C,),
alquil {C,-C,)-tio, alquil (C,-Cg)-sulfonilo, alquil (C,-Cg)-sulfinilo,
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[alquil {C,-C,)l-carbonilo, [alcoxi (C,-Cgll-carbonilo,
[alquil (C,-Cg)lcarbonil-oxi, cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi (Cs-C,),
cicloalquil (C,-C,)-carbonilo, cicloalquil {C,-C,)-carbonil-oxi, fenilo,
fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, heterociclilo,
heterociclil-oxi, heterociclil-tio, heterociclil-carbonila,
heterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales ciclicos, también por
alquilo (C,~C,),
astando cada uno de los 31 radicales mencionados en ditimo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
amino, mono- y di-alquil {C,-C,)-amino, mono- y di-aril-amino,
N-alquil {C,-C4}-N-aril-amino, mono- y di-acil (C,-C4)-amina,
N-alquil {C,-C,)-N-acil-amino, alcoxi {C,-C,), alquil (C,-Cg)-tio,
cicloalquilo (C4-C,), cicloalcoxi (C,-C,). fenilo, fenoxi y fenil-tio
v. en el caso de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,),
halo-alquilo {C,—C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) ¥y
conteniendo el heterociclilo en A? an cada caso de 3 a 9 4&tomos
de anillo y de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre ol
grupo formado por N, Oy S
y teniendo A2, inclusive los sustituyentes, hasta 20 &tomos de C,
0
dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R*, R, R%., R” y
R® en comun con los dtomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman
un anillo condensado con 4 a 6 4tomos de anillo, que es carbocfclico o
contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entra sl grupo formado por
N, O v S, vy que estéd sin sustituir 0 sustituido con uno o varios redicales
tomados entra el grupo formado por halégeno, alquilo (C,-C,),
halo-alquilo {C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C;-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,), [alquil (C,-C,)]-carbonilo, [alcoxi {C,-C,)]l-carbonilo,
elquil (C,-C,)-sulfonilo y alquil (C,-C4)-sulfinilo,
sisndo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales tomados entre el
grupo formado por R*, R%, R®, R’ y R®.
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3.- Compuestos de la férmula () y sus salas segin la reivindicacién 1 6 2,

caracterizados porque

son de interés por ejemplo compuestos conformes al invento de la férmula (I) o sus

sales, en los gque

A significa un grupo de la férmula NR*R®, en la que

R" v R®, independientemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo,
alguilo {C,~C,), slquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,},
alquil {C,-C,l-suffinila, alquil (C,-C,)-suifonilo,
alcox {C,-C,), [(alquil (C,-C4)lcarbonilo o [{alcoxi (C,~Cg)lcarbonilo,
astando cada uno de los 8 radicales mencionadas en Gitimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgeno, alcoxi (C, -C,), halo-alcoxi (C,—C,).
hidroxi-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o significan
cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi (C,-C,), fenilo, fenoxi, fenil-amino,
fenil-carbonilo, naftil-carbonilo, fenil-sulfonilo, heterocicfilo,
heterociclil-oxi, heterociclil-amino, heterociclil-carbonilo o
haterociclil-sulfonilo,
estando cada uno de los 12 radicales mencionados en Gltimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno, ciano, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,),
alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,), alcox (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,) y
aleoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), vy ol heterociclilo en los radicales
mencionados representa en cada caso un heterocicliio con 3 a 9
dtomos de anillo y entre ellos de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados
entre el grupo formado por N, Oy S, o
uno de los radicales R* y R® es como se ha definido anteriormente y el otro de

estos radicales R* y R® significa un grupo de la férmula NR’R",
significando R’ y R", independientemente uno de otro, H 0
alquilo {C,-C,), que estd sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,—C,). o significando R’ y
R™ en comun alquileno (C,-C,) lineal, que esté sin sustituir o sustituido
con uno o varios radiceles tomados entre el grupo formado por
alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,)} y alcoxi (C,-C,}-alquilo {C,-C,), o
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R* y R® significan en comin alquilideno (C,-C4), que esté sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) v
alquil (C,-C,)-tio, o

NR*R" significe en comun un radical heterociclilo unido al 4tomo de N, con 3
a 6 dtomos de anillo, que adicionalmente al 4&tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de anillo eventualmente 1 a 3 otros heterodtomos de
anillo tomados entre el grupo formado por N, O y S, estando el
heterociclo sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomedos entre el grupo formado por halégeno, ciano, alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,). alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,) y alcoxi {(C,-C,)-alquilo (C,-C,).

0

significa alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,) 0

cicloslquilo (C,~C,), estando cada uno de los 4 radicales mencionados en

ditimo término 8in sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o

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

halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio,

alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,) v. en el caso de radicales ciclicos, también por

alquile (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,),

Compuestos de la férmula (I) y sus sales segun una de las reivindicaciones 1

a 3, ceracterizados porque

n1

significa alquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro,
tiocianato, formilo, amino, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,),

alquil {C,-C,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfonilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo,

[alquil (C,-C,)1-carbonilo, [halo-alquil {C,-C,)]-carbonilo,

[alcoxi {C,-C,)-carbonilo, cicloalquilo {(C;-Cy), fenilo y heterociclilo,

estando 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 halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,).
alcoxi (C,-C,), halo-slcoxi (C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio, y conteniendo el
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haterociclilo en cada caso da 3 a 9 4tomos de anillo y entre ellos da 1 a 4
heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S, o
significa [alquil (C,-Cg)]-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo o

alquil (C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 3 radicales mencionados en
Gitimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) vy
alquil (C,-C,)-tio, o

significa cicloalquilo (C,-C,), que estd sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alquilo {C,-C,),
healo-alquilo {C,-C,), alcoxi {(C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y alquil {C,-C,)-tio.

Compuestos de la férmula {l) y sus sales seguin una de las reivindicaciones 1

a 4, caracterizados porque

R

significa H o formilo, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,),
alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),

[elquil (C,-C,)]carbonilo, [alcoxi (C,-C,}carbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionados en Wltimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radiceles tomados entre el grupo
formado por haldgeno, alcoxi {C,-C,) y halo-slcoxi {C,-C,), o significa
cicloalquilo {C4-C,), cicloalcoxi (C;-C,). fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo,
fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-carbonilo o
heterociclil-sulfonilo, estando cada uno de los 10 radicales mencionados an
dltimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, ciano, alquilo (C,-C,).

halo-alquilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,} y halo-alcoxi (C,-C,) y conteniendo el
haterociclilo en los redicales mencionados en cada caso de 3 a 9 4tomos de
anillo y antre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anilio tomados entra el grupo
formado por N, O y S, o significa

un grupo de la férmula NR°RY, significando R®y RY, independientemente uno
de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,), alquil {C,-C,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),
[alquil (C,-C,)carbonilo o [alcoxi (C,-C,)carbonilo,

estando cada uno de los 5 grupos mencionados en Gitimo término sin sustituir
0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), 0
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significando R*y R en comdn alquileno (C, -C;) lineal, que estd sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
alquilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo.

6.- Compuestos de la férmula (I) y sus sales segin una de las reivindicacionas 1
a b, caracterizados porque
R? significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,
significando
x! un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S{0),-,
-§{0),-0-, -0-8{0),-, -CO-, -0-CO-, -C0O-0-, -§-CO-, -CO-§-, -S-CS-,
-CS-§-, -0-CO-0-, -NR°-, -O-NR°®, -NR°-O-, -NR°-CO-, -CO-NR°-,
-0-CO-NR°- 6 -NR°-CO-0-, en que en cada caso p s el niimero entero
0. 1 6 2 y R® representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,),
alquinilo {C,-C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,-C,)} 0
[{alquil {C,-C,)]-carbonilo, y
Al hidrégeno, alquilo (C,-C,}, alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,),
cicloalquilo (C4-C,), fenilo o heterociclilo con 3 a 9 4tomoas de anillo y
1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N,
O vy S, estando cada uno de los 6 radicales mencionados en tltimo
tdrmino sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
antre al grupo formado por halégeno, ciano, alquilo (C,-C,),
cicloalquilo {C,-C,). alcoxi (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,), alquil {C,-C,)-tio
y an el caso de radicalas ciclicos, también por halo-alquilo {(C,-C,) y
alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y tenienda, inclusive los sustituyentes,
hasta 16 dtomos de C.

7.- Compuestos de la férmula (l) y sus sales segln una de las reivindicaciones 1
a b6, caracterizados porque
cada uno de los radicalas R*, R®, R®, R? y R®, independientements unos de otros,
significa hidrédgeno, haldégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la
férmula -X2-A2, significando
x* un enlace directo o un grupo divalenta de las férmulas -O-, -S{0),-,
-5(0),-0-, -0-8(0)-, -§(0),-NR"-, -NR'-§{0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-§-CO-, -CO-8-, -5-CS-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR’-, -O-NR"-, -NR'-0-,

175



10

15

20

25

30

Al

-129 -

-NR'-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR"- 6 -NR'-CO-0-, preferiblemente -0O-,
-${0),-. -S§{0),-0-, .-8(0),-NR", -NR-§(0),-, -CO-, -0-CO-, -C0-0-,
-S-CO-, -CO-S8-, NR'-, -O-NR'-, -NR'-O-, -NR"-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR"-
6 -NR-C0-0-, an las qus q es an cada caso el nimero entero 0, 1 6 2
vy los R, en cada caso independientemente uncs de otros, representan
hidrégeno, amino-, mono- o di-alquil (C,-C,}-amino,

mono- o di-aril (C,-C,}-amino, N-alquil {C,-C,)-N-aril-amino,

alquilo {C,-C,). alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), fenilo,

fenil-alquilo (C,-C,). fenil-carbonilo, cicloalquilo (C;-C,),
cicloalquenilo (C4-C,), [alquil (C,-C,)}-carbonilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo,
alquil {C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 18 radicales mencionados en ultimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entrs el grupo formado
por halégano, ciano, alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,). halo-alcoxi (C,-C,)
y. on el caso de radicales ciclicos, también por halo-alquilo (C,-C,} vy
alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,). v

significa hidrégeno, alquilo (C,-C,). alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,),
cicloalquilo {C,-C,), cicloalquenilo {C,-C,), fenilo o heterociclilo con 3
a 6 dtomos ds anillo y 1 a 3 heterodtomos de anillo, tornadcs entre al
grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7 radicales
mencionados en dltimo término sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano,
hidroxi, amino, amino-caerbonilo, mono- y di-alquil (C,-C,)-amino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,)-N-fenil-amino,

mono- y di-[alcanoil (C,-C,)lamino,

mono- y di-{alquil (C,-C,)-sulfonillamino,

N-alquil (C,-C,)-N-[alcanoil {C,-C,)lamino,

alquil (C,-C,)-N-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino,

N-fenil-N-[alcanoil {C,-C,)lamino,

N-fenil-N-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino, alcoxi (C,-C.,). alquil (C,-C,)-tio,
alquil (C,-C,)-sulfonilo, alquil {C,-C,)-sulfinilo, [alquil (C,-C,}]-carbonilo,
[alcoxi {C,-C,)l-carbonilo, [alquil (C,-C,}]-carbonil-oxi,

cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi {C,-C,), cicloalquil {(C,-C,)-carbonilo,

cicloalquil {C,-C,)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,
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fenil-carbonil-oxi, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio,
heterociclil-carbonilo, heterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales
clclicos, también por alguilo (C,-Cg),
estando cada uno de los 35 radicales mencionados en ultimo
término sin sustituir 0 sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
amino, mona- y di-alquil (C,-C,)-amino, mono- y di-fenil-amino,
N-alquil (C,-C,)-N-fenil-amino, alcoxi (C,-C,), alquil {(C,-C,)-tio,
cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi (C,-C,), fenilo, fenoxi y fenil-tio
y, en 8l caso de radicales clclicos, tambidn por alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,) y alcoxi (C,-C,})-alquilo {C,-C,), v
A2, inclusive los sustituyentes, tiene preferiblemente hasta 16 dtomos
de C,
o
dos radicales contiguos, tomados entre el grupa formado por R*, R®, R®, R” y
R®, en comun con los &tomos de C del anilio de fenilo unidos a ellos, forman
un anillo condensado con 4 a 6 Atomos de anillo, que es carbociclico o
contiena de 1 a 3 hetero&tomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, O v S, y que estéd sin sustituir o sustituido con unoc o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, slquilo (C,-C,),
alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,). [alquil {C,-C,}-carbonilo, alcoxi (C,-C,),
[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, alquil {C,-C,)-sulfonile y alquil {(C,-C,)-sulfinilo,
siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales tomados entre el grupo
formado por R*, R®, R%, R’ y R".

8.- Procedimiento para la preparacién de los compuestos de la f6rmula general (1)
o de sus sales, como se han definido segun una de las reivindicaciones, caracterizado
porque

a) se hace reaccionar un compuesto de la férmula (M),

R' - Fu (1

an la que Fu significa un grupo funcional tomado entre a! grupo formado por
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un éster de dcido carboxflico, un orto-éster de dcido carboxflico, un cloruro de .
dcido carboxflico, una amida de &cido carboxflico, un anhidrido de acido
carboxflico y triclorometilo, con una biguanidida de la férmula (lll} o una de

sus sales por adicién de &cido

i J: P 7 RO (i
A N TRZ

R RS
RT

4]

se hace reaccionar un compuesto de la férmula (IV)

N (v)

en la que 2" significa un grupo intercambiable o un grupo l&bil,
con una amina apropiada de la férmula (V) o con una de sus sales por adicién
de Acido,

estando definidos los radicales R', R, R*, R®, R®, R?, R® y A en las férmulas (11}, {lll),

(V) y (V) igual a como en la férmula {I).
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9.- Agente herbicida o regulador del cracimiento de las plantas,

caracterizaedo porque contiene por lo menos un compuesto de la férmula (I} o una de
sus sales segin una de las reivindicaciones 1 a 7 y agentes coadyuvantes de
formulaciones que son usuales en la proteccidn de plantas.

10.- Procedimiento para combatir plantas dafiinas o para regular el crecimiento de
plantas, caracterizado porque se aplica sobre las plantas, semillas de plantas o la
superficie cultivada una cantidad eficaz de uno o varios compuestos de la férmula (I}

o de sus sales segin una de las reivindicaciones 1 a 7.

11.- Utilizacién de compuestos de la férmula (l) o de sus sales segtin una de las

reivindicaciones 1 a 7, como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas.

12.- Utilizacidn segun ia reivindicacién 11, caracterizada porque los compuestos
de la férmula () o sus selas se emplean para combatir plantas dafiinas o para regular

el crecimiento en cultives de plantas (tiles u ornamentales.

13.- Utilizaciébn segun la reivindicacidn 12, caracterizada porque las plantas
cultivadas son plantas cultivadas transgénicas.
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Resumen

2,4-diamino-1, 3,5-triazinas, procedimientos para su preparacion y
su utilizacién como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas

Los compuestos de la férmula (I) y sus sales

1

L
SN
)NLN/ RS m

A

en los que
R' R% R®, R*, R, R® R’, R® y A estén definidos como en la reivindicacién 1, se
adecuan como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas. Los

compuestos (I} se pueden preparar segtin procedimientos conformes a la reivindica-
cién 8.
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Alquil-amino-1,3,5-triazinas, procedimientos para la preparacién y

utilizaclén como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas

El invento se refiere al sector técnico de los agentes protectores de plantas
(fitoprotectores), tales como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas,
particularmente de los herbicidas para la represién selectiva de plantas dafiinas en
cultivos de plantas qitiles.

Es sabido que las 4-amino-2-[N-{1-aril-alquil}-amino]-1,3,5-triazinas, que estan
sustituidas eventualmente an posicién 6 junto al anillo de triazina con grupos
hidrocarbilo eventuaimente halogenados o también con otros grupos, y sus derivados,
poseen propiedades herbicidas y reguladoras del crecimiento de las plantas;
comparénse p.ej. los documentos de patente de los Estados Unidos de América
US-A-3816419, US-A-52980754 (documento de solicitud de patente internacional
WO-A-90/9378, documento de solicitud de patente europea EP-A-0411153), los
documeantos WO95/06642, WO-A-97/31904, WQ98/156536, W098/42684, WO-A-
99/18100, WO-A-99/19309, WO-A-99/37627, W089/46249, los documentos de
solicitud de patente japonesa JP-62.298.5677, JP-A-82.294.669, el documento EP-A-
0191496, y la bibliografia citada en ellos.

Las conocidas sustancies activas presentan al aplicarles parcialments
desventajas, ya sea por un insuficients efecto herbicida contra plantas daiinas, por .
un espectro demasiado paqueiio de las plantas daiiinas que se pueden combatir con
una sustancia activa, o por una selectividad demasiado pequefia en cultivos de
plantas Gtiles. Otras sustancias activas, a causa de los productos precursores y
reactivos diflciimente accesibles, no se puaden preparar de manera rentable a escala
industrial o poseen solamente estabilidades quimicas insuficientes.

Por lo tanto, es deseable poner a disposicién sustancias activas alternativas,
que se puedan emplear eventualmente con ventajas como agentes herbicidas o

reguladores del crecimiento de las plantas.
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Son objato del presente invento compuestos de la férmula {I) y sus sales

e 1

/Iﬁ\*ﬂ RY

= RS (1)
A" NN

en los que

A

—

significa un grupo de la férmula NR°R®, en la que

R" y R®, independisntemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo
—_—

o también amino-carbonilo o también amino(tiocarbonilo) o

elquilo {C,—C,,), alquenilo {C,-C,q), alquinilo {C,-C;),

alquil (C,-C,,)-sulfinilo, alquil (C,-C,¢)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,,).
[{elquil (C,-C,,)]-carbonilo, [{alcoxi (C,-C,,)}-carbonilo o

también N-monolalquil (C,-C,y)lamino-carbonilo o

también N,N-di[alquil (C,-C,,)lamino-carbonilo o

tembién [alquil (C,-C,,)-tio]-carbonilo o

también [alquil (C,-C,,)l(tiocarbonilo) ¢

tambidn [alcoxi (C,-C,,)]{tiocarbonilo) o

también N-monolalquil {C,-C,,}laminol{tiocarbonilo} o

también N,N-di[alquil (C,-C,,)-tiolamino(tiocarbonilo) o

también [alqui! {C,-C,)-tiol(tiocarbonilo),

estando cada uno de los. 16.radicales mencionados en dltimo término _
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido can

uno o varios radicales.tomados entre-el-grupo_formado por _tlplggang_:_
alcoxi (C,-C,). halo-alcoxi {C,-C,}), hidroxi-alcoxi {C,-C,) y N
alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significan

cicloalquilo {C4-C,), cicloalquenilo (Cy-C,), cicloalcoxi (C;-Cgl,
cicloalquenil (C4-Cg)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo o
también. naftil-carbonilo o fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi,
heterociclil-amino, heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

_estando cada uno de los 15 radicales mencionados en uitimo término
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sin sustituir o sustituida, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,}.
hidroxi-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), alcox {C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),
y el heteraciclilo en los radicales mencionados representa en cada caso
un heterociclilo con 3 a 9 dtomos de anillo y entre ellos de 1 a 4
heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, O v S,

o uno de los radicales R" y R® est4 definido como anteriormente y el otro

de estosradicales R" y R® significa un grupo de la férmula NR’R",
significando R’ y R", independientemente uno de otro,

H o alquilo {C,-C,). que est4 sin sustituir o sustituido, preferiblemante
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por halégeno, hidroxi, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),
hidroxi-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcaxi (C,-C,}), o

significando R’ y R"™ en comiin alquileno (C,-C;) lineal, que esté sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,) vy

alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,). o

R* y R® significan en comun alquilideno (C,-C,,), que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi {(C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) ¥
alquil (C,-C,)-tio o

NR"R® significa en comin un radical heterociclilo con 3 a 6 4tomos de anillo,
unido al &tomo de N, que adicionalmente al &tomo de N contiene como

heterodtomo(s) de anillo gventualmente otros 1 a 3 heteroétomos de
anilio adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O y S,

estando el heterociclo sin sustituir o sustituido, preferiblemente_sip .

sustituir o sustituido con uno o varios rgdicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), )
halo-alquilo (C,-C,), hidroxi-alquilo (C,-C,). slcoxi (C,-C,),

halo-alcoxi {C,-C,), hidroxi-alcoxi {C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,),

alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y oxo,

203
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significa alquilo {C,-Cg), alquenilo (C;-C,). alquinilo {C3-C,), cicloalquilo (C,-Cy)
o cicloalquenilo (C¢-C,), astado cada uno de los 5 radicales mencionados en
Gltimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,), alquil {C,-C,)-tic,

alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,) v, en el caso de radicales clclicos, también

por alquilo (C,-C,). halo-alquilo {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), ¥
significa hidroxi o -

alquiio (C,-C,,), que esta sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por Haldgeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo, también amino, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,). alquenil (C,-C,)-oxi,
halo-alquenil {C,-C,)-oxi, alquinil {C,-C,)-oxi, halo-alquinil {C,-C,)-oxi,
también N-mono-alquil (C,-C }-amino, tanibién N.N-di-alquil {C,-C,)-amino,
alquil {C,—C,)-tio, alquil {C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfinilo,

alquil (C,-C,)-sulfonilo, halo-alquil (C,-C,,)-smlfonilo, [alquil (C,-C,)1-carbonilo,
[halo-alquil (C,-C,)]-carbonilo, [alcoxi {C,-C,)]-carbonilo, cicloalquilo {C4-C,),
cicloalquenilo (Cg-C,), fenilo y heterociclilo,

estando cada uno de los 4 radicales mencionados en ﬂltirpo ‘término sin
sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alquenilo {(C,-C,}, halo-alquenilo (C,-C,),
alquinito (C,-C,), halo-alquinilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) ¥
alquil (C,-C,)-tio, y conteniendo el heterociclilo preferiblemente en cada caso
de 3 a 9 dtomos de anillo y entre ellos de 1 8 4 heterodtomos de anillo
tomados entre el grupo formado por N, O y S, o significa

[alquil {C,-Cg)l-carbonilo, [alcoxi (C,-Cg)l-carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfinilo o
alquil (C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en
ditimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) y alquil (C,-C)-tio, o significa
cicloalquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

cicloalquenilo (C4;-C,), que esté sin sustituir 0 sustituido,

preferiblemente cada uno de los dos radicales cfclicos mencionados en ultimo

término estd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados

goy
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antre el grupo formado por haldgeno, ciano, alquilo (C,-C,).

halo-alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,) vy alquil (C,-C,)-tio,

teniendo el radical R?, inclusive los sustituyentes, preferiblemente de 1 a 30
4tomos de C, particularmente 1 a 20 &tomos de C,

significa H o formilo, alquilo (C,-C,,), elquenilo (Cy-Cyo), alquinild (Cy-Csg).
alquil {C,-C,c)-sulfinilo, alquil (C,-C,4}-sulfonilo, }alcoxi (C,-Cyo).

[alquil (C,-C,o}I-carbonilo, {alcoxi {C,-C,,)]-carbonilo,

estando cada uno de los 8 redicales mencionados en dltimo término sin
sustituir ¢ o sustltmdo. preferiblamente .sin sustituir o sustituide con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,),__
halo-alcoxi (C,-C,) @ hidroxi-alcoxi (C,~C) v

también alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significa

cicloslquilo {C4-C,), cicloalquenilo {C,-C,). cicloalcoxi (C,-C,},

cicloalquenil {Cs—Cg)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,
fenil-gsulfonilo, heteraciclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,
heteraciclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

aestando ceda uno de los 14 radicala's mencionados en ﬁltimo término sin

sustituir o sustltuldo, y contamendo el haterociclilo en los 5 radicales

T — P

mencionados en tltimo término praferlblamenta encadacasode 3 a9 6toﬁios

e - ——— T ———— — —— Y -

de anillo y entre elios de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo
formadoporN,Qy S,

preferiblemente, cada uno de los 14 radicales mencionados esté sin sustituir
0 sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, ciano, hidroxi, alquilo {C,-C,), halo-alquilo (C,-C,),

hidroxi-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) e hidroxi-alcoxi (C,-C,)
y también alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),

o significa

un grupo de la férmula NR°R®, significando R* y R¥, independientemente uno
de otro, H, formila, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,).

alquil (C,-Cg)-sulfinilo, alquil {C,-Cg4)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),

[alquil (C,-C,)]-carbonilo o [alcoxi {C,-C,)]-carbonilo,

estando cada uno de los 8 grupos mencionados en tiltimo término sin sustituir

0 sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios
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radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, alcoxi (C,-C,),

halo-elcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi {C,-C,) y alcox {C,-C,)-alcoxi (C,-C,), 0

significando R® y R? en com(n alquileno (C,-C,) lineal, que esté sin sustituir o

sustituido con uno o vearios radicales tomados entre el grupo formado por

alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo,
R? significa halégeno, CN, NO,, SCN o un,radical de la férmula -X'-A",

significando

x'l

A‘l

un enlace directo o un grupo divalente de las térmulas -0-, -§{0},-,
-5(0),-0-, -0-8(0),-, -CO-, -0-CO-, -C0-0-, -8-CO-, -CO-S-, -5-CS-,
—CS-S-, -0-C0-0-, -NR°-,-0-NR°-O-, -NR°-CO-, -CO-NR®-, -0-CO-NR"-,
6 -NR°-C0O-0-, en que en cada caso p es el nimero entero 0, 16 2, y
R° representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,),

alquinilo (C,-C,), fenilo, fenil-alquilo (C;-C,), cicloalquilo {Cy-C,} 0
[alquil (C,~C,)]-carbonilo, y significando

hidrégena, alquilo (C,-C,,l, alquenilo {C5-C,,), alquinilo {(C,-C,,),
cicloalquilo (C4-C,), cicloalquenilo (Cy-C,), fenilo o heterociclilo

con 3 a 9 Atomos de enillo y con 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados
entre el grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7
radicales mencionados en (iltimo término sin sustituir o sustituido,
preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,

aiquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,y-C,}, alcoxi (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,}
e hidroxi-alcoxi {C,-C,) v, en el caso de radicales ciclicos, también por
halo-alquilo {C,-C,). alcoxi {C,-C,)-alquilo {C,-C,) e

hidroxi-alquilo (C,-C,}), y teniendo, inclusive los sustituyentes,
preferiblemente hasta 20 &tomos de C,

cada uno de los radiceles R*, R®, R, R®, RZ y R, independientemente uno de otro,

significa halégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical ds la férmula -X3-A2,

significando

xl

un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S{0),-,
-$(0),-0-, -0-S(0),~, -S(0),-NR'-, -NR-§(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-O-,
-8-CO-, -C0-S8-, -8-CS-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR'-, -O-NR"-, -NR'-0-,
—NR-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR'- 6 -NR-CO-0-, en que en cada caso

q 8s el nimero entero 0, 1 6 2 y R’ representa hidrégeno, amino,

906
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amino sustituido, alquilo {C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,),
fenilo, fenil-alquilo (C,-C¢), fenil-carbonilo, cicloalquilo (C4-C,),
cicloalquenilo (C,-C,}, [alquil (C,-Cg)l-carbonilo, alquil {C,-C,}-sulfonilo,
alquil {C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 13 radicales mencionados an dltimo término sin sustituir o
sustituido, preferiblemente sin sustituir 0 sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formade por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo (C,-C,}, alcoxi (C,-C,), halo-alcox {C,-C,} e hidroxi-alcoxi (C,-C,)
v. en 8l caso de radicales clclicos, también por halo-alquilo (C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) @ hidroxi-alquilo (C,-C,), y significando
hidrégeno, alquilo (C,-C,;). alquenilo {C,-C,c). alquinilo (C,-C,p),
cicloalquilo (C,-C,). cicloalquenilo (C4-C,)., fenilo o heterociclilo,
estando cada uno de los 7 radicales mencionados en dltimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicalas tomados entre e grupo formado por haldgeno,
ciano, hidroxi, amino, también mercapto, amino-carbonilo,
mono- y di-alquil (C,-C,)-amino, mono- y di-aril-amino,
N-alquil {C,-C,)}-N-aril-amino, mono- y di-acil-amino,
N-alquil (C,-C,)-N-acil-amino, N-aril-N-acil-amino, alcoxi (C,-C,),
alquil (C,-Cg)-tio, alquil (C,-Cg)-sulfonilo, alquil {C,-Cg)-sulfinilo,
[alquil (C,-C,)]-carbonilo, [alcoxi {C,-Cy)]-carbonilo,
[alquil (C,-Cgllcarbonil-oxi, cicioalquilo (Cy4-C,), cicloalcoxi (C,-C,),
cicloalquil (C,-C,)-carbanilo, cicloalquil {C4-Cg)-carbonil-oxi, fenilo,
fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, heterociclilo,
heterociclil-oxi, heterociclil-tio, heteraciclil-carbonilo,
heterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales clclicos, teambién por
alquilo (C,-C,),
estando cada uno de los 31 radiceles mencionados en Gitimo
tédrmino sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino, mono- y
di-alquil {C,-C4)-amino, mono- y di-aril-amino,
N-alquil {C,-C,4)-N-aril-amino, mono- y di-acil (C,-C,)-amino,
N-alquil (C,-C,)-N-acil-amino, alcoxi (C,-Cg), alquil {C,-Cg)-tio,

20
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cicloalquilo (C,-C,}, cicloalcox (Cy-Cg). fenilo, fenoxi y fenil-tio
v. en ol caso de radicales clclicos, también por alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,~C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) ¥y
conteniendo el heterociclilo en A? en cada caso de 3 a 9 A&tomos
da anillo y de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el
grupo formadopor N, Oy S
y teniendo A%, inclusive los sustituyentes, preferiblemente hasta 20
&tomos de C,
0
dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R*, R®, R®, R’ y
R® en comtin con los &tomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman
un anillo condensado con 4 a 6 &tomos de anillo, que as carboclclico o
contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, O ¥ S, vy que estd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre al grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-
C,). alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,).
[alquil (C,-Cg)l-carbonilo, falcoxi (C,-C,}l-carbonilo, alquil (C,-Cg)-sulfonilo y
alquil (C,~C,)-sulfinilo,
siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales, preferiblemente de
2 a 3 radicales, particularmente 2 radicales tomados entre el grupo formado
por R*, R%, R, R’ y R®,

estando excluidos ios compuestos de la férmula (I} y sus sales, en los que

A
R‘I

significa NH,,

significa un radical de la férmula -(C{CH,){X*)R*), en la que
X* significa= halégeno y R* significa = H, CH, o C,H;,
significa H,

significa CH,,

significa CH, 6 OCH,,

significa CH, 6 OCH, vy

R*. R? y R® significan en cada caso H.

Los compuestos (!) excluidos que antes s8 mencionan ya son conocidos por

el documento US-A-5.290.754 (equivalente alos documentos WO-A-90/9378, EP-A-
0411153).

- —
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Cusando no se sefiala con mayor detalle, los radicales divalentes, p.ej. X' =
-CO-NR° astén definidos de manera tal que en los grupos compuestos, p.ej. -X'-A',
ol enlace del radical divalente que esté unido con el grupo A’, que se describe a la
derecha en la férmula para el radical divalentse, es decir que -X'-A' es un grupo de la
férmula -CO-NR°-A1; lo correspondiante es vélido para otros radicales divalentes
anélogos.

Son o__l:ljgto del invento también todos los esterecisémeres, que estén
abarcados por la férmula (l), y sus mezclag, Tales compuestos de la férmula (i)

St

contienen uno o varios 4tomos de C sustituidos asimétricamente o también dobles
enlaces, que no se indican por separado en las férmulas generales (l). Los
estereoisémeros posibles definidos por su forma espacial especifica, tales como
enantiémeros, diasteraocisdémeros, inclusive los isémeros Z y E, estédn abarcados todos
elios por la férmula (l) y se pueden obtener segun métodos usuales a partir de
mezcias de los estersoisémeros o también se pueden preparar por reacciones
estereo-selectivas en combinacidn con el empleo de sustancias de partida estereo-
quimicamente puras o enriquecidas. Tienen interds especial también los estereo-
isémeros que se forman madiante el &tomo de C sustituido asimétricamente, al que
est4 unido el grupo R*, cuando R? as distinto de hidrégeno. Los isdmeros configura-
dos R y S en este centro, que constituyen enantiémaros, cuando ningin otro &tomo
de C sustituido asimétricamente esté contenido en la molécula de la férmula {I), son
por consiguiente tambiédn objeto del invento. Por lo general, estos isémeros Ry S no
presentan efactos bioldgicos idénticas, sino que uno de los isémeros en un caso
individual, dependiente de la especie de planta dafina y del cultivo, que presenta un
mayor efecto herbicida o una mayor selectividad. Si I_o_g__c_qr_ngugstqs_dp la férmula (i)
puggen formar también.tautémeros;-que de modo_;structu;almente formal no estén
reproducidos ni aParpados por la férmula (l), estos tautémeros estén aba[gado_s a

pesar de todo por la definicidn de los compuestos de la férmula (I} conformes al
‘N.__—_‘_
invento.

T Los compuestos de la férmula (l) pueden formar sales mediante reaccién por
adicién de un apropiado écido inorgénico u orgénico, tal como por ejemplo HCI, HBr,
H,S0, 6 HNO,, pero también écido oxélico o Acidos sulfénicos, con un grupo bésico
tal como p.ej. amino o alquil-amino. Apropiados sustituyentes, que se presentan en
forma desprotonada, tales como p.ej. 4cidos sulfénicos o écidos carboxflicos, pueden

formar sales internas con grupos a su vez protonables, tales como grupos amino. Las
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sales se pueden formar también reemplazando, en sustituyentes apropiedos, teles
coma p.ej. dcidos sulfénicos o 4cidos carboxflicos, el hidrégeno por un ion apropiado
para la agricultura. Estas sales son por ejemplo sales de metales, en especial sales
de metales alcalinos o sales de metales alcalino-térreos, particularmente sales de
sodio y potasio, 0 también sales de amonio o sales con aminas orgénicas.

En la férmule () y en todas las férmulas siguientes, los radicales alquilo,
alcoxi, halo-alquilo, ha_lp-gl_'o_o_x_i. alquil-amino y alqﬁilitit-a, ;;réomo los correspondien-
m;;iicalas insaturados y/o sustituidos en el entramado de carbonos, pueden ser en
cada casa linealgs o ramificados. Cuando no se indica de modo especial, en astos
radicales son preferidos los entramados de carbonos inferiores, p.ej. con 1 a 6
étomos de C o en el caso de grupos insaturados.con.2 & 6 dtomos de C. Los
radicales_alquilo, también en los significados compuestos tales como alcoxi, halo-
alquiio. etc, significa’. meti_lo, etilo, n- d_i:g_rop_ilo. n-, i-, t- 6 2-butilo, pentilos,
hexilos, tales como n-_f_\g_:_t_i!_o, i-hexilo y-'.1,ﬂ.§_-gi[r_|ggi_l_-_.l?_ut_il_o, heptilos, tales como R-

—

hﬂo. 1_-_metil-hexilo y 1,4-dimetil-pentilo; los radicales alquenilo y aiquinijlo tienen
el significado de los radicales insaturados posibles que corrasponden a los radicales
alquilo; alquenilo sig@g@gﬁl_o. 1-metil-prop-2-en-1-ilo, 2-metil-prop-2-en-1-ilo,
but-2-en-1:il_c;:-but-3-an-1 -ilo, 1-metil-but-3-en-1-ilo y 1-metil-but-2-en-1 -ilo;ilyirli_lo
significa p.ej. _p_g_qp_argilo, but-2-in-1-ilo, byt-3-in-1-ilo y 1-metil-but-3-in-1-ilo.,.

Alquilideno, p.ej. también en la forma de alquilideno (C,-C,,), significa el
radical de un alcano lineal o ramificado, que astéd unido a través de un' enlace doble,
no estando todavia fijada la posicidn del sitio de enlace. En el caso de un aicano
ramificado entran en consideracién naturalmente sdlo posiciones, en las que dos
atomos de H pueden ser reemplazados por el doble enlace; los radicales son p.sj.
=CH,, =CH-CH,, =C(EI-_|£-_F]-!,_, =C(_CH,)-C,H, 6 =C(C,Hs)-C,H,.

Cicloalguilo significa un sistema anular saturado carbociclico, preferiblemente

con 3-8 dtomos de C,|p.ej'. ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo. En el
—-—_— e T - - -

caso de cigloalquilo sustituido, se abercan sistemas ciclicos con sustituyentes,

esfando _abarcados también los sustituyentes con un dobie enlace en el radical

cicloalquilo, p.ej. un grupo alquilideno tal como metilideno. Ep el caso de cicloalquilo

sustituido se_abarcan_también-sistemas aliféticos multiciclicos, teles como_por

—————

ejemplo biciclo[1.1.0)butan-1lo, biciclo[1.1.0]butan-2-ilo, biciclo[2.1.0)pentan-1:ilo,

biciclo[2.1.0]pentan-2-ilo, biciclo[2.1.0lpentan-5-ilo, adamantan-1-ilo y adamantan-2.-__
ilo.
W
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Cicloalguenilo significa un sistema anular carbocfclico, no aromaético,
parcialmente insaturado preferiblemente con 4-8 4tomos de C, p.sj. 1-ciclobutenilo,
2-ciclobutenile, 1-ciclopentenilo, 2-ciclopentenilo, 3-ciplopsn\tenilo, o 1-ciclohexenilo,
2_-_gi£lo_hg_)5£r_1ilo, S-Ei_clgl'_agx_t_eﬂl_o. 1,3-ciclohexadienilo-o 1,4-ciclohexadienilg. En el
caso de cicloalguenilo sustituido, son vg_li__q_n_s correspondientementse las explicaciones
dadas para cjgl_g_al_quilo sustituido.

Haldgeno significa por ejemplo fluoro, cloro, bromo o yodo. Halo-alquilo,
-alquenilo y -alquinilo significan alquilo, alquenilo o alquinilo sustituido parcial o
totallmanta con halégeno, preferiblemente con fluoro, ¢loro y/o bromo, particularmen-
te con fluoro o cloro, p.sj. mono-halo-alquilo {=mono-halégeno-alquilo), per-halo-
alquilo, CF;, CHF,, CF;CF,, CH,FCHCI, CCl,, CHCl,, CH,CH,CI; h_g_l_o-alg-o)i_ es p.ej.
QbF,, OCHF,, OCH,F, CF,CF,0 y OCH,CH,CI; lo correspondiente as vélido para halo-
alquenilo y otros radicales sustituidos con haldégeno.

Arilo significa un sistema aromdtico mono-, bi- o poli-cfclico, por_sjempio
fenilg, naftilo, tetrahidronaftilo, indenilo, indanilo, pentalenilo, fluorenilo y similares,
preferiblemente fenilo.

Un radical o anilio heterociclico (heterociclilo) puede ser saturado, insaturado,
o heteroaromético; cuando no se define otra cosa distinta, éste contiene preferible-
mente uno o verios, particularmente 1, 2 6 3 heteroédtomos en el anillo heterociclico,
preferiblemente tomado entre el grupo formado por N, O y S; preferiblemente, es un
radical heteraciclilo alifdtico con 3 a 7 4tomos de anilio o un radical heteroaromético
con 5 6 6 dtomos de anillo. El radical heterociclico puade ser p.ej. un radical o anillo
heteroaromético (heteroarilo), tal como p.ej. un sistema aromético mono-, bi- o poli-
ciclico en sl que por 1o menos 1 anillo contiene uno o varios heteroétomos.
Preferiblemente. éste es un anillo heteroaromético con un hetero&tomo tomado entre
el grupo formado po;' N, OyS, por ejeml_:lo piridilo, pirrolilo, tienilo o furilo; més
preferiblemente es un corrbspdndiente anillo heteroaromético con 2 4 3 heterodto-
mos, p.8j. pirimidinilo, piridezinilo, pirazinilo, triazinilo, tiazolilo, tiadiszolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, pi_riz_glilo. imidazolilo y triazolilo.
Ademaés preferiblemente, g un radical heteraciclico parciel o totalmente hidrogenado
con _un heterodtomo tomado entre el grupo formado por N, O y S, por sjemplo
oxiranilo, oxetanilo, oxolanilo (= tetrahidrofurilo), oxani!q_,_pirrolic!ilo [+] piparij_ilg.

Ademés preferiblementa, s un radical heterocfdico parcial o totalmaente hidrogenado
c?..l 2 heterodtomo(s) tomados entre el grupo formado por N, O y S, por ejemplo

N

21l
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piperazinile~ dioxolanilo, oxazolinilo, isoxazolinilo, oxazolidinilo, isoxezolidinilo y
morfolinilo.

Como sustituyentes para un ‘_r_a_t_l_i_g_gl_ heterociclico sustituido entran en cuestién
los sustituyentes mencionados més adelante en esta memoria, adicionalmente
también | 9XO. E! grupo oxo puede aparacer también junto a los heterodtomos de anillo,
que pueden existir en diferentes etapas de oxidacién, p.ej. en los casos de N y S.

Los radicales sustituidgs, tales como un radical alquilo, alquenilo, alquinilo,
arilo, fenilo, bencilo, heterociclilo y heteroarilo sustituido, significan por ejemplo un

radical sustituido derivado.del_entramado fundamental sin sustituir, significando los
——— aa—T -
sustituyentes por ejemplo uno o varios, praferiblemqrga_lul.,. ZA-S.Lade@Ms

entre sl grupo formado Ror hg_lgqeno. alcoxi, h__a_lp-_al_coxi, alquil-tio, h‘i_t_:l_r_oxi, _amino,

nitro, cglb_gxi, ciano, azido, _g_[gg::i-ggrbgnilo, mfrcarbonilo, formilo, carbamoflo,
;9-59- y di Iﬂuil_\t_l_rni.n_o-carbi;'nilo, amino sustituido, tal como acil-amino, mono- y di-
alquil-amino y alquil-sulfinilo, halo-alquil-sulfinilo, Elgyil_i,sulfc-milo, halo-alquil-sulfonilo
y. on ol caso de radicales clclicos, tambidn por alquilo, halo-alquilo, alquil-tio-alquilo,
alcoxi-alquilo, eventuaimente r;10no- Yy di-alquil-a}nino-alquilo e hidroxi-alquilo
sustituido; én el concepto de "radicales sustituidos” tales como alquilo sustituido,
etc., astén inciuidos como sustituyentes, adicioneimente a los mencionados radicales
saturados que contienan hidrocarbilo también correspondientes radicales aliféticos
y arométicos insaturados, tales como alquenilo, alquinilo, alquenil-oxi, alquinil-oxi,
fenilo, fenoxi, etc., eventualmente sustituidos. En 8l caso de radicales ciclicos
sustituidos con porciones gliféticas en el anillo, se abarcan también sistemas cfclicos
con los sustituyentes que estén unidos con un doble enlace en el anillo, p.ej. con un
grupo alquilideno ‘t‘_a;_!_g_g_r_n_p_q_ma,tilideno-o.atilideno.

En_el caso de radicales con dtomos da C son p_r_ej\eridos los que tienen de, 1

e mms e e ——

e — i e S

a 4 4tomos de C, barti&"ﬁlarmon;g 1.6 2 4tomos de_C.'Son preferidos por regla
general los sustituyentes tomados entre 8! grupo_formado _por halégena.. p.ej. _ﬂgoro
y cloro, alquilo (C,-C,), preferiblemente metilo o etilo, halo-alquilo {C,-C,), preferible-

r—-l;n\tetﬂﬂg_orome_ti_lo, alcoxi {C,-C,), preferibleamante metoxi o etoxi, halo-alcoxi
(C,—C,). nitro y ciano. Son especialmente preferidas en tal caso los sustituyentes
metilo, meggxi, fluoro y cloro.

- El amino sustituido, tal como amino mono- o di-sustituido,. significa un redical
tomado entre el grupo de los radicales amino sustituidos, que estan sustituidos en

N por ejemplo con uno t; ﬂos radicales, iguales o diferentes, tomados entre el grupo

2/2
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formadg por alquilo, GLOQ_XI.'GCIIO y arilo; preferiblemente mono- y di-alquil-amino,
mono- y di-aril-amino, acil-amino, N-alquil-N-aril-amino, N-alquil-N-acil-amino, asf

como heterociclos con N; en este contexto se prefieren radicales alguilo con 1 a 4

atomos de C; grilo 8s en tal caso preferiblemente-fenilo-o_fenilo_sustituido; para acilo
—..‘__\_* ey ———— e
es vélida en este caso la definicién mencionada més adelante an esta memoria,
preferiblemente alcanoflo {C,-C,). Lo correspondiente es vélido para hidroxil-amino o
—— s

hidrazino._sustituido.—

El fenila. eventuaimentse sustituido es preferiblemente fenilo, que ests sin
sustituir o sustituido una o mdiltiples veces, preferiblemente hasta tres veces, con

radicales iguales o diferentes tomedos entre el grupo formado por halégeno, alquilo
(C,-C,). alcoxi (C,-C,), halégenoc-alquilo (C,-C,), halégeno-alcoxi (C,-C,) y nitro, p.ej.
o-, mh-“v- p_-t-o_lﬁ)',' dimetil-fenilos, 2;, 3- y 4-cloro-fenilos, 2-, 3- y 4-trifluoro- y -tricloro-
fenilos, 2,4-, 3,5-, 2,5-y 2,3-dicloro-fenilos, 0-, m- y p-metoxi-fenilos.

‘EI acilo;ignifica un radical de un écido orgénico, que resulta fo-r-malménte por
separacién de un grupo hidroxi situado junto a la funcidén de écido, pudiendo el radical
orgénico en el Acido estar unido con la funcién de 4cido tambiédn a través de un

heteroétomo. Ejemplos de]_ggilo son el radical -CO-R- de un 4cido carboxflico HO-CO-

R y radicales de acidos derivados de éste, tales como el 4cido tiocarboxflico, écidos_

.

imino-carboxflicos eventuaimente sustituidos en N o el radical de monoésteres de
écido carbénico, écido carb8mico sustituido en.N, #cidos sulfénicos, &cidos
sulffnicos, sulfonamido-acidos sustituidos en N, écidos fosfonicos, cidos fosf[nioos_:
EI' acilo signifi;:a por ejemplo formilo, alquil-carbaonilo tal como [alquil {(C,-C,)]-
carbonilo, fenil-carbonilo, alquil-oxi-carbonilo, fenil-oxi-carbonilo, bencil-oxi-carbonilo,
alquil-sulfonilo, alquil-sulfinilo, N-alquil-1-imino-alquilo y otros radicales de 4cidos
orgénicos. En tal contexto, los radicales pueden estar sustituidos todavia adicional-
mente en la parte de aiquilo o fenilo, por ejemplo en la parte de alquilo con uno o
varios radicalas tomados entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi, fenilo y fenoxi;
ejemplos de sustituyentes en la parte de fenilo son los sustituyentes ya mencionados
mas arribe en esta memoria de modo general para fenilo sustituido.
rmﬂariblemento un radical acilo en el sentido més estrecho,
es decir un radical_de un_#cido..orgénico, en el que el-grupo_fcido estd_unido
directamente con el 4tomo de C de un radical orgénico, por sjemplo formilo, alqujl-

carbonilo tal como acetilo o_[alquil {C,-C,)}-carbonilo, fenil-carbonilo, alquil-sulfonilo,
alquil-suffinilo y otros radicales de &cidos orgénicos.

Z/5
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Sobre todo por las razones del méds elevado efecto herbicida, la mejor
selectividad y/o la mejor posibilidad de preparacién, tienen interds especial los
compuestos conformas al invento de la férmula (I} mencionada o sus sales, en los
que radicales individusles tienen uno de los significados preferidos ya mencionados
0 que se mencionan en lo sucesivo, o particularmente aquéllos, en los que aparacen
de manera combinada uno o varios de los significados preferidos ya mencionados o

mencionados en lo sucesivo.

Tienen interds por ejemplo los compuestos conformes al invento de la férmula
(I} o sus sales,
en los que
A significa un grupo de la férmula NR*R®, en la que
R* y R®, independientemente uno de otro, significan hidrégeno, formilo o
también amino-carbonilo o también amino(tiocarbonilo) o
alquilo (C,~C,), aiquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,).
alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),
[{alquil (C,-C,)]-carbonilo, [{alcoxi {C,—C,)]-carbonilo o
tembién N-monolalquil (C,-C,)Jamino-carbonilo o
también N,N-dilalquil (C,-Cg)]lamino-carbonilo o
también [alquil {C,-C,})-tio]-carbonilo o
también [alquil {C,-C,)l{tiocarbonilo) o
también [alcoxi (C,—C,)](tiocarbonilo) o
también N-monolalquil {C,-Cglamino(tiocarbonilo) o
también N,N-difalquil (C,-C,)lamino(tiocarbonilo) o
también [alquil (C,-C,)-tio]{tiocarbonilo),
astando cada uno de los 16 radicales mencionados en ultimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por haldgeno,
alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,). hidroxi-alcoxi (C,-C,) vy
alcoxi {C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o significan
cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi (C5-C,4), fenilo, fanoxi, fenil-amino,
fenil-carbonilo o también naftil-carbonilo o fenil-sulfonilo, heterociclilo,
heterociclil-oxi, heterociclil-amino, heterociclil-carbonilo o

heterociclil-sulfonilo,
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estando cada uno de los 13 radicales mencionados en ultimo término
sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
ciano, alquito (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C )-alquilo {C,-C,),
alcoxi (C,-C,). halo-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,),

y el heterociclilo en los radicales mencionados representa en cada ceso
un heterociclilo con 3 a 9 4tomos de anillo y entre ellos de 1 a 3
heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S,
o

uno de los radicales R* y R® s como se ha dsfinido anteriormente y el otro de

estos radicalas R* y R® significa un grupo de la férmula NR'R",
significando R’ y R", independientemente uno de otro, H o alquilo (C,-
C.). que esté sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados antre el grupo formado
por halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi
(C,—C,) o significando R’ y R" en comun alquileno (C,-C,) lineal,

que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por alquilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,) vy

alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,}, o

R" y R® significan en comun alquilideno (C,-C,), que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicalas tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) vy
alquil (C,-C,)-tio, o

NR"R® significa en comun un radical heterociclilo unido al &tomo de N, con 3

a 6 4tomos de anillo, que adicionalmente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s) de anillo eventualmente 1 a 3 otros heterodtomos de
anillo tomados entre el grupo formado por N, O y S, estando el
heterociclo sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alquilo (C,-C,), halo-glquilo {C,-C,}, alcoxi {C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,} ¥

alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,).

219
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A significa alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,). alquinilo (C,-C,) o
cicloalquilo {C4-C.,),
estando cada uno de los 4 radicales mencionados en ultimo término sin
sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,})-tio, alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,) y. en el caso
de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,), halo-slquilo (C,-C,) vy
alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,).

preferiblemente alquilo (C,-C,), particularmente metilo.

Son preferidos los compuestos conformes al invento de la férmula (i) 0 sus
sales, en los que
A significa un grupo de la férmula NR*R®, en la que
R significa hidrégeno o alquilo (C,-C,) ¥
R* significa hidrégeno o formilo, o también amino-carbonilo, o también
amino(tiocarbonilo) ¢ alquilo (C,-C,), alquil {C,-C,)-sulfonilo, [alquil (C,-C,)]-carbonilo
o [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionedos en
Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entrs el
grupo formado por haldgeno y alcoxi (C,-C,), o
cicloalquilo (C,-C,), fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenil-sulfonilo,
estando cada uno de los 6 radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,},
aleoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,),
preferiblemante H, CHO, CO-CH,, CO-CH,, SO,CH, 6 SO,C,H,,
0
R" y R® significan en comun alquilideno (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre sl grupo formado por halégeno, ciano,
alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) v alquil {C,-C,)-tio 0
NR"R® significa en comdn un radical heterociclilo saturado con 5 6 6 4tomos de anillo
que adicionalmente al 4&tomo de N contiene como heterodtomo{s} de anillo
sventuaimante otros 1 a 3 heterodtomaos de anillo adicionales tomados entre el grupo
formado por N, Oy S,

aestando el heterociclo sin sustituir o sustituido con uno o verios radicales tomados

216
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entre el grupo formado por alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,} y

halo-alcoxi (C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,} y alcoxi (C,—C,}-alcoxi (C,-C,),

preferiblemente alquilo (C,-C,)} y alcoxi (C,-C,).

Tienen interés por ejemplo también los compuestos conformes al invento de

la férmula (I} o sus sales, en los que

n!

significa

alquilo (C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por haldgeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo o también amino, alcoxi (C,-C,}), halo-alcoxi (C,-C,} o

también N-mono-alquil {C,-C,)}-amino o también N,N-di-alquil {C,-C,)-amino o
alquil (C,-C,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfanilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfonilo,

[alquil (C,-C,}]-carbonilo, [halo-alquil (C,-C,)]-carbonilo,

[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, cicloalquilo (C,-C,), fenilo y heterociclilo,

estando cade uno de los 3 radicales mencionados en (itimo término sin
sustituir o sustituido, preferiblamente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo {C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y alquil
(C,-C,)-tio, y conteniendo el heterociclilo preferiblemente en cada caso de 3
a 9 tomos de anillo y entre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados
entre el grupo formadopor N, Oy S, o

[alquil {C,-C,)]-carboanilo, [alcoxi (C,-C,)l-carbonilo o alquil (C,-C,)-sulfonilo,
estando ceda uno de los 3 radicales mencionados en dltimo términec sin
sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre 8l grupo formedo por halégeno, aicoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,) y alquil {C,-C,)-tio, o

cicloalquilo (C5-C,), que estd sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin
sustituir o sustituidoe con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, alquilo (C,-C,}). hala-alquilo (C,-C,), alcoxi {(C,-C,).
halo-alcoxi (C,-C,) y alquil (C,-C,)-tio.

Son preferidos los compuestos conformas al invento de la férmule {)) o sus

sales, on los que R! significa alquilo (C, -C,), tal como p.ej. mstilo, etilo, n-propilo e

i-propilo, o halo-siquilo (C,-C,), tel como p.ej. 1-fluoro-isopropilo, 1-fluoro-etilo,

2+
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t-fiuoro-propilo, CF,, o ciclopropila, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, 1-metil-

ciclopropilo, 1-metil-ciclobutilo, 1-metil-ciclopentilo, 1-metil-ciclohexilo o bencilo.

Tienen interés por ejemplo también los compuestos conformes al invento de

la férmula {I) o sus sales, en los que

significa

H o formilo, alquilo (C,-C,). alquenilo (C,-C,). alquinilo (C,-C,),

alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil {C,-C,)-suifonilo, alcoxi (C,-C,),

[alquil (C,-C,)]-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

estando cada uno de los 8 radicales mencionedos en (ltimo término sin
sustituir o sustituido, preferiblomente sin sustituir o sustituido con uno o
varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,)
y halo-alcoxi (C,-C,), o significa

cicloalquilo {C,-C,), cicloalcoxi {C,-C,), fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo, fenil-
sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-carbonilo o heterociclil-
sulfonilo, estando cada uno de los 10 radicales mencionados en Ultimo
término sin sustituir o sustituido y conteniendo el heterociclilo en los 3
radicales mencionados en Ultimo término en cada caso de 3 a 9 4tomos de
anillo y entre sllos de 1 a 4 heteroétomos de anillo tomados entre el grupo
formado por N, O ¥ S,

preferiblemente cada uno de los 10 radicales mencionados esté sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, ciana, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,)y -
halo-alcoxi (C,-C,), o significa

un grupe de la férmula NR°RY, significando R*y RY, independientemente uno
de otro, H, formilo, alguilo (C,-C,), alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),
(alquil (C,-C,)]-carbonilo o [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

estando cada uno de los 5 grupos mencionados en (ltimo término sin sustituir
o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,) y elcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,}), o

significando R°y R? en comun alquileno {C, -C;) lineal, que esté sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por

alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,}, alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo.

918
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Son preferidos los compuestos conformes al invento de la férmula (l) o sus

sales, en los que R? significa hidrégeno, formilo, alguilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,},

alquil (C,-C,)-sulfonilo, halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,),

[alquil (C,-C,)]-carbonilo, [halo-alquil {C;-C,)]-carbaonilo, [alcoxi (C,-C,)]-carbonilo,

ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, fenil-carbonilo o

fenil-sulfonilo.

Tienen interéds por sjemplo también los compuestos conformes al invento de

la férmula (I} 0 sus sales, en los que
R? significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,

significando

x1

A‘l

un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -5(0),-,
-5(0),-0-, -0-8(0),-, -CO-, -0-CO-, -C0-0-, -5-CO-, -CO-S-, -5-CS-,
-CS-8-, -0-C0-0-, -NR%-, -O-NR°-0-, -NR°-CO-, -CO-NR°®-, -0-CO-NR°®-
6 -NR°-CO-0-, preferiblemente -0-, $(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-O-,
-S-CO-, -CO-S-, -NR%-,-0-NR°®-, -NR°-0-, -NR°-CO-, -CONR®-, -CQ-NR"-,
-0-CO-NR°®- 6 -NR°-C0O-0, en que en cada caso p es al niimerc entero
0, 1 6 2 y R® representa hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,).
alquinilo (C,-C,), fenilo, fenil-alquilo {C,-C,), cicloalquilo (C,-C,) ©
[(alquil {C,~C_)]-carbonilo, ¥y

hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,),
cicloalquilo {C;-C,), fenilo o heterociclilo con 3 a 9 4&tomos de anillo y
1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N,
O y S, estando cada uno de los 6 radicales mencionados en dltimo
término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alquilo {C,-C,), cicloalquilo {C;-C,), alcoxi {(C,-C,).
halo-alcoxi {C,-C,), alquil (C,-C,)-tio y en el caso de radicales ciclicos,
también por helo-alquilo {C,-C,} y alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) y
teniendo, inclusive los sustituyentas, preferiblemente hasta 16 dtomos
de C.

Se prefieren en este caso compusestos {l) y sus sales, en los que

R? significa H, alquilo (C,-C,), preferiblemente metilo o stilo, o ciclopropilo,

AR
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ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo, pudiendo cada uno de los 8 radicales

mencionados en Gltimo término estar sin sustituir o sustituido con uno o varios

radicales tomados entre el grupo formade por halégeno y alcoxi (C,-C,) v. en el caso

de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-

B|qui|0 (C1'04' .

Tienen interds por ejemplo también los compuestos conformes al invento de

la férmula (I} o sus sales, en los que

cada uno de los radicales R*, R®, R®, R’ y R®, independientemente unos de otros,

significa haldgeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la férmula -X2-A2,

significando

x!

A!

un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-$(0),-0-, -0-8(0),-, -5(0),-NR"-, -NR'-§(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-8-CO-, -CO-S-, -5-CS-, -CS-8-, -0-CO-0-, -NR'-, -0-NR'-, -NR-O-,
-NR’-CO-, -CO-NR"-, -0O-CO-NR'"- 6 -NR-CO-0O-, preferiblemente -O-,
-S(0),-, -8(0),-0-, .-8(0),-NR"-, -NR-5(0),-, -CO-, -0-CO-, -C0-0O-,
-8-CO-, -CO-S-, NR'-, -O-NR'-, -NR'-0-, -NR'-CO-, -CO-NR'-, -O-CO-NR'-
6 -NR-CO-0O-, en las que q es en cada caso el nimero entero 0, 1 6 2
v los R’, en cada caso independientements unos de otros, reprasentan
hidrégeno, amino-, mono- o di-alquil {C,-C,)-amino,

mono- o di-aril-amino, N-alquil (C,-C,)-N-aril-amino,

alquilo {C,-C,), alqusenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,), fenilo,

fenil-alquilo (C,-C,), fenil-carbonilo, cicloalquilo {C,-C,),
cicloalquenilo {C4-C,), [alquil {C,-C,)]-carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfenilo,
alquil (C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 18 radicales mencionados en Gltimo término sin sustituir o
sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios
radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano,
alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,} v. en el ceso de
radicales ciclicos, también por halo-alquilo (C,-C,) vy

alcoxi {C,-C,)-alquilo {C;-C,), ¥

significa hidrégeno, alquilo (C,-C,). alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,).

cicloalquilo (C,-C,), cicloalquenilo {(C¢-C,), fenilo o heterociclilo con 3
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a 6 4tomos de anillo y 1 a 3 heterodtomos de anillo, tomados entre el
grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7 radicales
mencionados en (ltimo término sin sustituir o sustituido, preferible-
mente sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino o también
mercapto o amino-carbonilo, mono- y di-alquil {C,-C,})-amino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,)-N-fenil-amino,
mono- y di-[alcanoii (C,-C,}lamino,
mono- y di-[alquil (C,-C,)-sulfonillamina,
N-alquil {C,-C,}-N-[alcanoil (C, -C,}lamino,
alquil (C,-C,)-N-{alquil (C,-C,)-sulfonillamino,
N-fenil-N-[alcanoil (C,-C,)]amino,
N-fenil-N-alquil {C,-C,)-sulfonillamino, alcoxi (C,-C,), alquil {(C,-C,)-tio,
alquil (C,-C,)-sulfonilo, alquil {C,-C,)-sulfinilo, [alquil (C,-C,)]-carbonilo,
[alcoxi (C,-C,}I-carbonilo, {alquil (C,-C,)I-carbonil-oxi,
cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi {C,-C,). cicloalquil (C4-C,)-carbonilo,
cicloalquil (C;-C,)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,
fenil-carbonil-oxi, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio,
heterociclil-carbonilo, hetarociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales
ciclicos, también por alquilo (C,-C,).
estando cada uno de los 35 radicales mencionados en Jltimo
término sin sustituir o sustituido, preferibleamente sin sustituir
0 sustituido con uno o varios radicales tomadas entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino,
mono- y di-alquil (C,-C,)-amino, mono- y di-fenil-amino,
N-alquil {C,-C,)-N-fenil-amino, alcoxi (C,-C,), alquil (C,-C,)-tio,
cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi (C,-C,), fonilo, fenoxi y fenil-tio
y, en el caso de radicales ciclicos, también por alquilo (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,) v
A2, inclusive los sustituyentes, tiena preferiblementa hasta 16 dtomos
de C,

dos radicales contiguos, tomados entre el grupo formado por R*, R, R%., R’ y

R®, en comun con los 4tomos de C del anillo de fenilo unidos a ellos, forman
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un anillo condensado con 4 a 6 &tomos de anillo, que es carbocfclico o

contiens de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por

N, O v S, vy que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por halégeno, alquilo (C,-C,),

alquenilo (C,-C,), alquinilo (C,-C,), [alquil (C,-C,)]-carbonila, alcoxi (C,-C,),

[alcoxi (C,-C,)]-carbonilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo y alquil (C,-CJ—sx_JlfiniIo,
siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales, preferiblemente 2 a 3
radicales, particularmente 2 radicales tomados entre el grupo formado por R*, R®, R®,
R’ y R

Son preferidos por ejemplo también los compuestos conformes al invento de
la férmula (1) o sus sales, en los que
cada uno de los radicales R*, R®, R?, R’ y R®, independientemente unos de otros,
significa hidrégeno, halégeno, hidroxi, amino, nitro, formilo, amino-carbonilo, carboxi,
ciano, tiocianato o también amino-sulfonilo o alquilo {C,-C,), alcoxi (C;-C,).
alquil {C,-C,)-tio, alquil (C,-C,)-sulfonilo, alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquenilo (C;-C,),
alquinilo {C,-C,). alquil {C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carbonilo,
alquil {C,-C,)-carbonil-oxi, mono- o di-{alquil {C,-C,}lJamino, mono- y di-fenil-amino,
N-alquil (C,-C,)-N-fenil-amino o también mono- o di-{alquil (C,-C )]lamino-sulfonilo,
mono- o di-[alcanail (C,-C,)lamino, N-[alcanoil {C,-C,}]-N-[alquil (C,-C,}lamino,
N-fenil-N-[alcanoil {C,-C,) Jamino, mono- o di-{alquil {C,-C,)-sulfonillamino,
N-[alquil (C,-C,)-sulfonil]-N-[alquil (C,-C,)]amino,
N-fenil-N-[alquil (C,-C,)-sulfonil-amino,
estando sustituide ceda uno de los 24 radicales mencionados en Ultimo
término con uno o verios radicales tomados entre sl grupo formado por
halégeno, nitro, amino, mono- y di-[alquil (C,-C,)lamino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,)-N-fenil-amino, hidroxi, ciano,
alcoxi {C,-C,) o también mercapto o alquil (C,-C,)-tio, halo-alcoxi (C,-C,),
alquil {C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carbonilo, cicloalquilo (C4-C,),
cicloalquil (C,-C,)-carbonilo, cicloalquil {C;-C,)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi,
fenil-tio, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, fenil-sulfonilo,
astando los 7 radicales mencionados an Ultimo término sin sustituir o
sustituidos eventualmente en el radical fenilo,



10

186

20

25

30

-23 -

significa cicloaiquilo (C4-C,), cicloalcoxi (C4-C,), cicloalquil (C4-Cgl-carbonilo, fenilo,
fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi o fenil-sulfonilo,
heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-tio, heterociclil-carbonilo,

heterociclil~carbonil-oxi, estando cada uno de los 14 radicales mencionados en (ltimo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, nitro, amino, alquilo (C,-C,}, mono- y di-[alquil{C,-C,}lamino,
mono- y di-fenil-amino, N-alquil {C,-C,}-N-fenil-amino, hidroxi, ciano, alcoxi {C,-C,),
alquil (C,-C,)-tio, halo-alcoxi (C,-C,), aiquil (C,-C,)-carbonilo, alcoxi {(C,-C,)-carbonilo.

Son preferidos por ejemplo también los compuestos conformes al invento de
la férmula {}) o sus sales, en los que cada uno de los radicales R*, R®, R®, R” y R®,
independientemente unos de otros, significa
alcoxi (C,-C,)-alquilo {C,-C,), alquil {C,-C,)-tio-alquiloc (C,-Cg),
amino-carbonil-alquilo (C,-C,)., amino-alquilo (C,-C,),
mono- y di-[alquil (C,-C,)]lamino-alquilo {C,-C,), cicloalquil {C,-C,}-alquenilo (C,-C,),
cicloalquil {C,-C4)-alquinilo {C,-C,), alquil (C,-C4)-carbonil-alquilo (C,-C,),
alcoxi (C;-C,)-carbonil-alguilo (C,-C,), alquil {C,-Cg)-carbonil-oxi-alquilo (C,-C,).
cicioalcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), cicloalguil {C,-Cs)-carbonil-alquilo (C,-C,},
alcoxi (C,-C4)-carbonil-alquilo (C,-C,), alquil (C,-C,)-carbonil-oxi-alquilo (C,-C,),
cicloalcoxi (C,-Cg)-alquilo {C,-C,). cicloalquil {C4-C,)-carbonil-alquilo (C,-C,),
mono- o di-alcanoil {C,-C,)-amino-alquilo (C,-C,).
mono- o di-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,),

N-alquil {C,-C,)-N-{alcanail (C,-C,)Jamino-alquilo (C,-C,),

alquil (C,-C,)-N-[alqui! (C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,),

N-fenil-N-[alcanoil (C,-C,))amino-alquilo (C,-C,).

N-fenil-N-[alquil (C,-C,)-sulfonillamino-alquilo (C,-C,), fenoxi-alquilo {C,-C,},
fenil-carbonil-alquilo (C,-C,), fenil-oxi-carbonil-alquilo (C,-C,),
fanil-carbonil-oxi-alquilo (C,-C,), fenil-alquilo (C,-C,). fenil-alqusnilo {C,-C,),
fenil-alquinilo {C,-C,). heteraciclil-alquilo {C,-C,). heterociclil-oxi-alquilo {C,-C,),
heterociclil-tio-alquilo (C,-C,), heterociclil-sulfonil-alquilo (C,-C,),
heterociclil-amino-alquilo (C,-C,) o uno de los 38 radicales lltimameante mencionados,
que estéd sustituido con uno o verios radiceles tomados entre el grupo formado por
halégena, hidroxi, nitro, ciano, alquilo (C;-C,}, alcoxi (C,-C,), alquil {C,-Cy)-tio,
alquil (C,-C,}-sulfonilo, halo-alquilo {C,-C,) y halo-alcoxi (C,-C,).

2>
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De modo adicionalmente preferido, en este caso cada uno de los radicales
R* R% R®, R” y R®, indapendientemente unos de otros, significa hidrégeno, halégeno,
hidroxi, amino, nitro, formilo, carboxi, ciano, alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,).
halo-alquilo (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,). hidroxi-alquilo (C,-C,). hidroxi-alcoxi (C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,).
halo-alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,), cicloalquilo (Cy-C,).
halo-cicloalquilo (C,-C,). alquenilo (C,-C,), halo-alquenilo (C,-C,). alguinilo (C,-C,).
helo-alquinilo {C,-C,), alquil {C,-C,)-carbonilo, alcoxi (C,-C,)-carboniloc o
también alquil (C,-C,)-sulfonilo o tambidén alquil (C,-C,)-sulfinilo o
también alquil (C,-C,)-amino-sulfonilo 0 también di-{alquil (C,-C }lamino-sulfonilo o
alquil (C,-C,)-carbonil-alquilo (C,-C,), alguil (C,-C,)-carbonil-0xi,
alquil (C,-C,)-tio-alquilo (C,-C,), mercapto-alquilo (C,-C,), amino-alquilo (C,-C,),
alquil (C,-C,)-amino, alquil {C,-C,)-amino-alquilo {C,-C,), di-[alquil {C,-C,)]lamino,
di-[alquil (C,-C,)lamino-alquilo (C,-C,), alcanail (C,-C,)-amino,
alquil (C,-C,)-sulfonil-amino, di-[elcanail {C,-C,}]lamino, di-{alquil (C,-C,)-sulfonillamino
o fenilo, fanoxi, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonil-oxi, fenoxi-alquilo (C,-C,).
fenil-carbonil-alquilo (C,-C,), fenil-alquilo {(C,-C,) o0 uno de los 8 radicales mencionados
en dltimo término, que en la parte de fenilo esta sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, alquilo {C,-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alquilo (C,-C,) y halo-alcoxi (C,-C,) y también hidroxi.

De modo adicionalmente prefarido, en este caso cada uno de los radicales
R*, R®, R®, R y R®, independientemente unos de otras, es hidrégeno, hidroxi, amino,
nitro, formilo, carboxi, ciano, fluoro, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo, n-propilo,
i-propilo, n-butilo, i-butilo, t-butilo, sec.-butilo, metoxi, etoxi, n-propoxi, i-propoxi, CF,,
CHF,, CH,F, CCl,, OCHF,, OCF;, OCH,F, CH,NH,,CH,CH,NH,, CH,OH, CH,CH,0H,
CH,SH, CH,CH,SH, OCH,CH,OH, OCH{CH4)OH, CH,0CH,, CH,0C;H;, CH,CH,OCH,,
CH,CH,0C,H,, OCH,0CH,, OCH,0C,H,;, OCH,CH,0CH,, OCH,CH,0CH;,
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, 1-fluoro-ciclopropilo, vinilo, alilo,
1-propenilo, 1-metil-1-propenilo, 1-etil-1-propenilo, but- 1-en-1-ilo, but-2-en-1-ilo,
but-3-en-1-ilo, etinilo, propargilo, prop-1-in-1-ilo, but-1-in-1-ilo, but-2-in-1-ilo,
but-3-in-1-ilo, 1-metil-prop-1-in-1-ilo, acetilo, propionilo, propil-carbonilo,
metil-sulfonilo, etil-sulfonilo, metil-sulfinilo, etil-sulfinilo, amino-sulfonilo,

metil-amino-sulfonilo, etil-amino-sulfonilo, propil-amino-sulfonilo,

394
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isopropil-amino-sulfonilo, dimetil-amino-sulfonilo, dietil-amino-sulfonilo,
metoxi-carbonilo, etoxi-carbonilo, metoxi-carbonil-oxi, etoxi-carbonil-oxi,
metoxi-carbonil-metilo, etoxi-carbonil-metilo, metoxi-carbonil-oxi-metilo,
etoxi-carbonil-oxi-metilo, metil-tio, etil-tio, propil-tio, metil-tio-metilo, etil-tio-metilo,
maetil-tio-etilo, etil-tio-etilo, metil-amino, etil-amino, propil-amino, isopropil-amino,
dimetil-amino, dietil-amino, metil-amino-metilo, etil-amino-metilo,
dimetil-amino-metilo, dietil-amino-etilo, formil-amino, acetil-amino,
formil-amino-metilo, formil-amino-atilo, metil-sulfonil-amino, etil-sulfonil-amina,
dimetil-sulfonil-amino, distil-sulfonil-amino, metil-sulfonil-amino-maetilo,
etil-sulfonil-amino-metilo, dimetil-sulfonil-amino-metilo, dietil-sulfonil-emino-metilo,
fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo, fenoxi-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, fenoxi-metilo,
fenoxi-setilo, fenil-carbonil-metilo, fenil-carbonit-etilo, fenil-metilo {bencilo), fenil-atilo
(fenatilo) o uno de los 11 radicales mencionados en (iltimo término, que en la parte
de fenilo esté sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,), halo-alquilo (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,)
e hidroxi.

Tienen interds especial los compuestos de la férmula (I) y sus sales, en los que

R! significa metilo, que esté sin sustituir o sustituido como antes menciona.

Tienen interds especial también los compuestos conformes al invento de la
férmula (1) y sus sales, en los que R’ significa alquilo (C,-C,,), que esté sin sustituir

o sustituido con otros sustituyentes conformes al invento, distintos de halégeno.

Tienen interds especial también los compuestos conformes al invento de la
férmula (I} y sus sales, en los que R' esté definido de un modo distinto que alquilo
{C,-C,0). que esté sin sustituir o sustituido.

Tienen interds aspecial también los compuestos conformas al inventa de la
férmula (1) y sus sales, en los que R®, R®, R y R® estén definidos en cade caso de
modo distinto que alquilo (C,-C,,) o alcoxi {(C;-C,).

Tienen interds especial también los compuestos conformes al invento de la
férmula (1) y sus sales, en los que R* est4 definido de modo distinto que metilo, es
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decir p.ej. alquilo (C,-C,,), que estd sin sustituir, o alquilo (C,-C,;), que esté

sustituido, o tiene una de las otras definiciones conformes al invento para R®.

Son objeto del presents invento también procedimientos para la preparacién

de los compuestos de la férmula general {I) o sus sales, caracterizados porque

a)

b)

se hace reaccionar un compuesto de la férmula (I1),

R'- Fu {1))
en la que Fu significa un grupo funcionel tomado entre el grupo formado por
un éster de &cido carboxflico, un orto-éster de écido carboxflico, un cloruro de
écido carboxflico, una amida de é&cido carboxflico, un anhidrido de &cido

carboxflico y triclorometilo, con una biguanidida de la férmula (lll) o una de
sus sales por adicién de acido

H ow B R
A_J\H J\T R° (Hn
RZ g RE
R7

se hace reaccionar un compuesto de la férmula (IV)

"1)%" ()

Q

en la que Z' significa un grupo intercambiable o un grupo I&bil,

p.sj. cloro, tricloromstilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo, o fenil-alquil {C,-C,)-sulfonilc
o alquil (C,-C,)-fenil-sulfonilo sin sustituir o sustituido, con una amina
apropiada de la férmula (V) o con una de sus sales por adicién de 4cido,
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Ho R® (4]
N
R o

estando definidos los radicales R'. R%, R*, R®, R®, R?, R® y A en las f6rmulas (11}, {lll),
{IV) y (V) igual a como en la férmula (1}

La reaccién de los compuestos de las férmulas (I) y (lll) se efectua
preferiblemente de un modo catalizado por una base en el seno de un disolvents
orgénico inerte, tal como p.ej. tetrahidrofurano (THF), dioxano, acetonitrilo, dimetil-
formamida (DMF), metanol y etanol, a temperaturas comprendidas entre -10°C y el
punto de abullicién del disolvente, praferiblemente a 20°C hasta 60°C; en el caso de
que se utilicen sales por adicién de écidos de la férmula (Il), éstos se ponen en
libertad por regla general /in situ con ayuda de una base. Como bases o catalizadores
bésicos se adecuan hidréxidos de metales alcalinos, hidruros de metales alcalinos,
carbonatos de metales alcalinos, alcoholatos de metales alcalinos, hidréxidos de
metales alcalino-térreos, hidruros de metales alcalino-térreos, carbonatos de metales
alcalino-térreos o bases orgénicas, tales como trietil-amina o 1,8-diaza-biciclo
[5.4.0lundec-7-eno {DBU). La respectiva base se amplea en tal ceso por ejemplo en
una cantidad comprendida el margen de 0,1 a 3 equivalentes molares, referidos al
compuesto de la férmula (lll). El compuesto de la férmula (ll) se puede emplear, en
relacién con el compuesto de la férmula (lll}, por ejemplo en una cantidad equimolar
0 con un exceso de hasta 2 equivalentes molares. Fundamentalmentse, los
correspondientes procedimientos son conocidos por la bibliografia (compérese:
Comprshensive Haterocyclic Chemistry, A.R. Katritzky, C.W. Rees, Pergamon Press,
Oxford, Nueva York, 1984, volumen 3; parte 2B; ISBN 0-08-030703-5, pégina 290).

La reaccién entre los compuestos de las férmulas (IV) y (V) se efectua
preferiblements de un modo catalizado por una base en el seno de un disolvente
orgénico inerte, tal como p.ej. THF, dioxano, acetonitrilo, DMF, metanol y etanol, a
tempearaturas comprendidas entre -10°C y el punto de ebullicién del respectivo

disolvente o de la respectiva mezcla de disolventes, preferibiemente a 20°C hasta
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160°C, particularmente de 30°C hasta 80°C, siendo puesto en libertad el compuasto
{V), caso de que se emplee en forma de una sal por adicién de 4cido, eventualmente
in situ con una basa. Como bases o catalizadores basicos se adacuan hidréxidos de
metales alcalinos, hidruros de metales slcalinos, carbonatos de metales alcalinos,
alcoholatos de metales alcalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos, hidruros de
meteales alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o bases orgénicas,
tales como trietil-amina o 1,8-diaza-biciclo[5.4.0lundec-7-eno (DBU). La respectiva
se emplea en este caso por regla general en el margen de 1 a 3 equivalentes molares,
referidos al compuesto de la férmula {IV), el compuesto de la férmula (IV) se puede
emplear por ejemplo en una cantidad equimolar con respecto al compuesto de la
férmula (V) o con un exceso de hasta 2 equivalentes molares. Fundamentalmente,
los correspondientes procedimientos son conocidoa por la bibliografia (compérese:
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A.R. Katritzky, C.W. Rees, Pergamon Press,
Oxford, Nueva York, 1984, volumen 3; parte 2B; ISBN 0-08-030703-5, pagina 482).

Los eductos (= compuestos de partida) de las férmulas (11}, {lIl), {IV) y {V), 0
bien son obtenibles comercialments 0 se pueden praparar de acuerdo con procedi-
mientos conocidos por la bibliograffa o anédlogamente a ellos. Algunos de los
compuestos {lll) son nuevos y asimismo objeto del invento. Los compuestos se
pueden preparar por ejemplo también de acuerdo con uno de los procadimientos que
se describen seguidamente.

El compuesto de |a férmula {IV), 0 un compuesto pracursor diracto de éste,
se puede preparar por ejamplo de la siguiente manera:

1. Por reaccién de un compuesto de a férmula {Il) con un
derivado de amidino-tiourea de la férmula (VI},

AIHI,;‘ )

en la que 2Z? significa alquilo (C,-C,) o fenil-slquilo {C,-C,) y A esta definido
como en la férmula (I), se obtienen compuestos de la férmula (IV), en los que
Z" significa = -$22.

2 2P
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Por reaccién de una amidina de la férmula (VIl) o

de una de sus sales por adicién de 4cidos
H,N-CR' =NH Vil

en la que R' esté definido como en la férmula (1),

con un N-ciano-ditio-imino-carbonato de la férmula (VIll),
NC-N=C(S-2%), (Vi

en la que Z* significa alquilo (C,-C,) o fenil-alquilc (C,-C,). se obtienen
compuestos de la férmula (1V), en los que 2! significa = -5-22,

Por reaccidn de un dicianamiduro de metal aicalino con un derivado de dcido
carboxllico de la férmula (ll) mencionada, se obtienen compuestos de la
térmula (1V), en los que Z' significa = NH,;

Por reaccién de tricloro-acetonitrilo con un nitrilo de la férmula (IX),
R'-CN (IX)

on la que R’ esté4 definido como en la férmula (1), se obtienen an primer lugar
compuestos de la férmula (X},

/T1\
NI NN )
4/I\ ')\ 1
Z N Z
en la que 2! y Z* significan en cada caso CCl,, que por subsiguiente reaccién

con compuastos de la férmula H-A (A es como en la férmula {I)), conducen
a compuestos de la férmula (1V), en los que Z' significa = CCl,.
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Las fenil-alquil-aminas de la férmula (V) sustituidas, necesarias como aductos,
son conocidas y/o se pueden preparar de acuerdo con procedimientos en si
conocidos. Por ejemplo, la correspondiente cetona aromdética se puede aminar
directamente en condiciones reductoras para dar la amina, por sjemplo mediante una
reaccién can un ciano-boro-hidruro de sodio y acetato de amonio o0 con una mezcla
de formiato de amonio y &cido férmico con subsiguiente desdoblamiento de la amida,
o la cetona se transforma en un derivado ventajoso, por ejemplo una oxima., que a
continuacién se reduce para formar la amina (compérense los documentos de
patentes japonesas JP-11035536; JP 11043470; J. Am. Chem. Soc. 1983, 105,
1.578; Synthesis 1980, 696).

La reaccién de los derivados de &cidos carboxllicos de la férmula (1)) con los
derivados de amidino-tiourea de la férmula {VI} se efectiGa prefariblemente de un
modo catalizado por una base en el seno de un disolvente orgénico, tal como p.ej.
acetona, THF, dioxano, acetonitrilo, DMF, metanol, etanol, a temperaturas de desde
-10°C hasta del punto de ebullicién del disolvents, preferiblements a Q°C hasta 20°C.
Sin embargo, la reaccién se puede efactuar también en el seno de agua o en al de
mezclas acuosas de disolventss con uno o varios ds los disolventes orgénicos antes
mencionados. En el caso de que se smplee el derivedo (VI]) an forma de una sal por
adicién de écido, 4ste puede ser puesto en lihertad eventualmente /in sitv con una
base. Como bases o catalizadores bésicos se adecuen hidréxidos de metales
alcalinos, hidruros de metales alcalinos, carbonatos de metales alcalinos, alcoholatos
de metales alcalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos, hidruros de metales
alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o basas orgénicas tales como
trietil-amina o 1,8-diaza-biciclo(5.4.0lundec-7-eno (DBU). La respective base se
emplea en tal caso p.ej. en sl margen de 1 a 3 equivalentes molares, referidos al
compuesto de la férmuta (VI). Los compuestos de las férmulas (I} y (V1) se pueden
emplear por ejemplo en una cantided equimolar 0 con un excesc hasta de 2
equivalentes molares del compuestc de la férmula (ll}. Fundamentelmente, los
correspondientes procadimientos son conocidos por la bibliograffa (compérese: H.
Eilingsfeld, H.Scheuemann, Chem. Ber.; 1967, 100, 1.874), los correspondientes
productos intermedios de la f6rmula {IV) son nuevos.

La reaccidn de las amidinas de la férmula (Vll) con los N-ciano-ditio-imino-
carbonatos de la férmula (VIIl) se afactlia preferiblemente de un modo catalizado por

una base on el seno de un disolvente orgénico inerte, tal como p.ej. acetonitrilo,
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DMF, dimetil-acetamida (DMA), M-maetil-pirrolidona (NMP), metanol y etanol, a
temperaturas de -10°C hasta del punto de sbullicién del disolvente, preferibiemente
a 20°C hasta 80°C. Caso de que la amidina (VIl) se smplee en forma de una sal por
adicion de &cido, eventualmente se puede poner en libertad in sitv con una base.
Como bases o catalizadores bésicos se adecuan hidréxidos de metales alcalinos,
hidruros de metales alcalinos, carbonatos de metales alcalinos, salcoholatos de
metales alcalinos, hidréxidos de metales alcalino-térreos, hidruros de metales
alcalino-térreos, carbonatos de metales alcalino-térreos o bases orgénicas, tales
como trietil-amina o 1,8-diaza-biciclo[5.4.0lundec-7-eno {DBU). La respactiva base
se emplea en tal caso p.sj. en una cantidad comprendida en el margen de 1 a 3
equivalentas molares, referidos al compuesto de la férmula (VIl), los compuestos de
las férmulas (VID) y (VIII) se pueden emplear por regla general en una cantidad
equimolar o con un exceso de 2 equivalentes molares del compuesto de la férmula
(). Fundamentalments, los correspondientes procedimientos son conocidos por la
bibliografia {compéresae: T.A. Riley, W.J. Hennay, N.K. Daliey, B.E. Wilson, R.K.
Robins; J. Heterocyclic Chem.; 1986, 23 (6), 1.706-1.714), los correspondientes
productos intermedios de la férmula (IV) son nuevos,

Le preparacién de productos intermedios de la férmula (X) con Z' = cloro se
puede efectuar mediantae reaccién de dicianamiduro de metal alcalino con un derivado
de écido carboxflico de la férmula (1), significando entonces Fu preferiblemente el
grupo funcional cloruro de dcido carboxilico o amida de é&cido carboxllico. La
conversién quimica de los componentas de la reaccidn se efectiia por ejemplo de un
modo catalizado por un écido en el seno de un disolvente orgénico inerte, tal como
p.ej. tolueno, cloro-benceno, hidrocerburos clorados, a temperaturas comprendidas
entre -10°C y el punto de shullicién del disolvente, preferiblemente a 20°C hasta
80°C, pudiendo ios compuastos intermedios resuitantes ser clorados /n situ con un
apropiado reactivo de cloracién, tal como por ejemplo oxicloruro de fésforo. Acidos
apropiados son p.ej. hidr&cidos halogenados, tales como HCI, o también &cidos de
Lewis, talas como p.ej. AICl; 6 BF, {compérese al documento US-A 5.095.113, de
DuPont).

La preparacién de productos intermedios de la férmula (X) con Z', Z* =
trihalégeno-maetilo se pusde efectuar por reaccién de los t.:orraspondiantas nitrilos de
dcido trihalégeno-acético con un nitrilo de 4cido carboxilico de la férmula (IX). La
conversidn quimica de los componentss de reaccién se efectia por ejemplo de modo
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catalizado por un &cido en el seno de un disolvente orgénico inarte tal como p.ej.
tolueno, cloro-benceno, hidrocarburos clorados, a temperaturas comprendidas entre
-40°C vy el punto de ebullicién del disolvente, prefariblemente a -10°C hasta 30°C.
Acidos apropiados son p.sj. hidrécidos halogenados tales como HCl o también écidos
Lewis tales como p.sj. AlCl; 6 BF,; (compdérese el documento EP-A-130.939, de Ciba
Geigy).

Los productos intermedios de la férmula (IV), en la que 2' = alquil (C,-C,)-
mercapto, o fenil-alquil {C,-C,)-mercapto sin sustituir, se pueden transformar en el
seno de un disolvente orgénico inerte tal como p.ej. tolueno, cloro-benceno,
hidrocarburos clorados u otros, a tempseraturas comprendidas entre -40°C y el punto
de ebullicién del disolvente, prefsriblemente a 20°C hasta 80°C, con un apropiado
reactivo de cloracién tal como p.ej. cloro elemental u oxicloruro de fésforo, para dar
cloro-triazinas mds capaces de reaccionar, da la férmula {IV) en la que 2' es = Cl
(compédrese J. K. Chakrabarti, D.E. Tupper, Tetrahedron 1975, 31(16), 1.879-
1.882).

Los productos intermedios de la férmula (IV}, en la que 2! = alquil (C,-C,)-
mercapto, o fenil-alquil {C,-C,)-mercapto o alquil (C,-C,)-fenil-tio sin sustituir o
sustituido, se pueden oxidar en el seno de un disolvente apropiado tal como p.ej.
hidrocarburos clorados, 4cido acético, agua, alcoholas, acetona o mezcias de dstos,
a temperaturas comprendidas entre 0°C y el punto de ebullicién del disolvente,
preferiblemente de 20°C a 80°C, con un apropiado reactivo de oxidacién tal como
p.ej. 4cido m-cloro-perbenzoico, peréxido de hidrdgeno, peroxo-monosulfato de
potasio (compérese T.A. Riley, W.J. Henney, N.K. Dalley, B.E. Wilson, R.K. Robins;
J. Heterocyclic Chem.; 1986, 23 (6), 1.706-1.714).

Para la preparacién de las sales por adicién de adcidos de los compuastos de
la férmula (1) entran en consideracién los siguientes &cidos: hidracidos halogenados
tales como é&cido clorhfdrico o écido bromhfdrico, ademés &cido fosférico, &cido
nftrico, Acido sulfdrico, dcidos cerboxllicos y écidos hidroxi-carboxflicos mono- o bi-
funcionales tales como écido acético, écido maleica, 4cido succinico, dcido fumérico,
écido tartérico, dcido citrico, dcido salicllico, &cido sdrbico o Acido lactico, asl como
acidos sulfénicos tales como dcido p-tolueno-sulfénico o 4cido 1,5-naftaleno-
disulfénico. Los compuestos por adicién de écidos de la férmula (1} se pueden obtener
de manera sencilla de acuerdo con los usuales métados de formacidn de sales, p.ej.

por disolucién de un compuesto de la férmula (I) en un disolvente orgénico apropiado
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tal como p.ej. matanol, acetona, cloruro de metileno o bencina y adicidn del dcido a
temperaturas de O a 100°C, y se pueden aislar de un modo conocido, p.ej. mediante
separacién por filtracién y eventualmente se pueden purificar por lavado con un
disolvente orgénico inerte.

Las sales por adicién de bases de los compuestos de la férmula (I) se preparan
preferiblemente en el seno de disolventas polares inertes tales como p.ej. agua,
metanol o acetona a temperaturas de 0 a 100°C. Bases apropiadas pera la
preparacién de las sales conformes al invento son par ejemplo carbonatos de matales
alcalinos, tales como carbonato de potasio, hidréxidos de metalss alcalinos y alcalino-
térreos, p.ej. NaOH 6 KOH, hidruros de metales alcalinos y alcalino-térreos, p.ej. NaH,
alcoholatos de metales aicalinos y alcelino-térreos, p.ej. metanolato de sodio, terc.-
butilato de potasio, o bien amonlaco o etanol-amina.

Con los "disolventes inertes™ designados en las precedentes variantes de
procedimiento se entiesnden en cada caso disolventes que son inertes en las
respectivas condiciones de reaccidn, pero no tisnen por qué ser inertes en
cualesquiera condiciones de reaccién.

Una coleccién de compuestos (1), que se pueden sintetizar de acusrdo con los
procedimientos antes mencionados, se puede preparar adicionalmente de manera
paralelizada, pudiendo suceder esto de un modo manual, parcialmente automético o
totalmente automético. En tal caso, es posible automatizar tanto la realizacion de la
reaccién, el tratamiento o la purificacién de los productos o compuestos intermedios.
En conjunto, se entiende por tal concepto un modo de proceder tal como es descrito
por ejemplo por S.H. DaWitt en "Annual Reports in Combinatorial Chemistry and
Molecular Diversity: Automated Synthesis” {(informes anuales en quimica combinato-
ria y diversidad molecular), tomo 1, editorial Escom, 1997, 69 a 77.

Para |a realizacién paralelizada de la reaccidn y el tratamianto paralelizado se
puaden utilizar una serie de aparatos obtenibles en el comercio, tal como se ofrecen
por ejemplo por las antidades Stem Corporation, Woodrolfe Road, Tollesbury, Essex,
CMS9 8SE, Inglaterra o H + P Labortechnik GmbH, Brukmannring 29, 85764
OberschleiBheim, Alemania. Para la purificacién paralelizada de compuestos (1) o de
los productos intermedios que resultan durante la preparacién estén a disposicién,
entre otros, los equipos de cromatografia por ejemplo de la entidad ISCO, Inc., 4700
Superior Street, Lincoln, NE 68854, EE.UU. Les instalaciones sefialadas hacen
posible un modo de proceder moduler, en el que las etapas individuales de trabajo
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estén sutomatizadas, pero entra {as etapas de trabajo deben reslizarse sin embargo
operaciones manuales. Esto se puade evitar mediante el empleoc de sistemas de
automacion parcial 0 totaimente intagrados, en los que los respectivos mddulos de
automacién son manipulados por ejemplo por autémates. Tales sistemas de
automacién se pueden adquirir por ejemplo de la entidad Zymark Corporation, Zymark
Center, Hopkinton, MA 01748, EE.UU.

Junto a los métodos descritos, la preparacién de compuestos (l) pude
efectuarse total o parcialmente madiante métodos apoyados en fases sélidas. Para
este finalidad, compuestos intermedios individuales o todos los compuestos
intermedios de la sintesis se fijan a una resina de sintesis en una sintesis adeptada
al correspondiente modo de proceder. Los métodos de sintesis apoyados en fases
sélidas se han descrito suficientemente en la bibliografia de la especialidad, p.sj.:
Barry A. Bunin en "The Combinatorial Index"™ (el indice combinatorio), editorial
Academic Press, 1998.

La utilizacién de métodos de sintesis apoyados en fases sélidas parmite una
serie de protocolos conocidos por la bibliografia, que a su vez se pueden ejecutar de
modo manual o0 automético. Por sjemplo, el método "de la bolsa de té™ (Houghten,
documento US 4.631.211; Hougthen y colaboradores, Proc. Natl. Acad. Sci. 1985,
82, 5.131 - 5.135) se puede automatizar parcialmente con productos de la entidad
IRORI, 11149 North Torrey Pines Road, La Jolla, CA 92037, EE.UU. La automatiza-
cion de una sintesis paralela apoyada en fases sélidas se consigus por sjemplo
mediante instalaciones de las entidades Argonaut Technologies inc., 887 Industrial
Road, San Carlos, CA94070, EE.UU. o MultiSynTech GmbH, Wullener Feld 4, 58454
Witten, Alemania.

La preparacién segin _los procedimientos equl descritos proporciona
—_—

compuestos (1) en forma de colecciones o bibliotecas de s sustanclas §on objeto del?

\praaenta |nv;;t;\por lo tanto, también bibliotecas..de los compuestos (I) que

contienen por lo menos dos compuestos_{l).y.sus productos precursores.
———
Los compuestos de la férmula () conformes al invento y sus salas, en lo

sucesivo designados en comin como compuestos (conformes al invento) de la
férmula (), presentan una excelente actividad herbicida contra un amplio espectro
de plantas dafiinas mono- y di-cotiledéneas scondémicaments importantes. También
son perfectamente abarcadas por las sustancias activas malezas perannes
dificilmente combatiblas, que brotan a partir de rizomas, cepesllones da ralces u otros
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drganos permanentes. En tal caeso, as indiferente que las sustancias sean aplicadas
seguin procedimientos de antes de la siembra, antes del brote o después del brote.

En particular, se mencionarén a modo de ejemplo algunos representantes de
la flora de malezas mono- y di-cotiledéneas, que se pueden reprimir mediante los
compuestos conformes al invento, sin que por ia mencién tenga que efectuarse
ninguna limitacién a determinadas especies.

Por el lado de las especies de malezas monocotileddneas se abarcan
perfectamente p.ej. Avena, Lolium, Alopecurus, Phalaris, Echinochloa, Digitaria,
Setaria, as/ como espacias de Cyperus entre el grupo de las anuales, y por el lado de
las especies perennes Agropyron, Cynodon, Imperata asl como Sorghum, y también
especias persistentes de Cyperus.

En el caso de especies de malezas dicotiledéneas, el espactro de efectos se
extiende a especies tales como p.ej Galium, Viola, Veronica, Lamium, Stellaria,
Amaranthus, Sinapis, Ipomoea, Matricaria, Abutilon y Sida por el lado de las anuales,
asl como Convulvulus, Cirsium, Rumex y Artemisia en el caso de las malezas
perennes.

Las malezas que se presentan en arroz en las condiciones especificas de
cultivo, tales como p.ej. Sapittaria, Alisma, Eleocharis, Scirpus y Cypsrus, son
asimismo sobresalientemente combatidas por las sustancias activas conformaes al
invento.

Si los compuestos conformes &l invento son aplicados sobre la superficie del
terreno antes del brote, o bien se impide totalmente el brote de las pléntulas de
malezas, o las malezas crecen hasta llegar al estadio de cotiledones, pero entonces
cesan en su crecimiento y al final mueren totaimente después de haber transcurrido
de tres a cuatro semanas.

En el caso de la aplicacién de las sustancias activas sobra las partes vardes
de las plantas segun el procedimiento de después del brote, aparece asimismo con
mucha rapidez después del tratamiento una detencidn dréstica del crecimiento y las
plantas de malezas permanecen en el estadio de crecimiento que existfa an el
momento de la aplicacién o mueren totalmente después de un cierto periodo de
tiempo, por lo que de esta manera se puede eliminar muy temprana y persistente-
mente una compsetaencia por malezas que es perjudicial para las plantas cultivadas.

Aun cuando los compuestos canformes al invento presentan una excelente
actividad herbicida frente a malezas mono- y di-cotiledéneas, las plantas cultivadas
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de cultivos econémicamente importantes, tales como p.ej. trigo, cebada, centeno,
arroz, malz, remolacha azucarera, algodén y soja, son dafadas sdlo insignificante-
mente o nada en absoluto. Los presentes compuestos se adecuan por estas razones
muy bien para la represién selectiva del crecimiento indeseado de plantas en
plantaciones Utiles agricolas.

Ademaés de ello, las sustancias conformas al invento presentan sobresalientes
Wu_lgdo:as.damnegimien;g en ol caso de plantas. cultivadas. Intervienen
regulendo en o metabolismo propio de las plantas y por consiguients se pueden
emplear para influir deliberadamente sobre sustancias constituyentes de las plantas
y para facilitar las cosechas, tal como p.ej. por provocacién de una desecacién y
sofocacién del crecimiento. Ademés, se adecuan también para el control general y
la inhibicién del crecimianto vegetativo indeseado, sin aniquilar con elio a las plantas.
Una inhibicién del cracimiento vegetativo desempefia un gran papel en muchos
cultivos mono- y di-cotiladéneos, puesto gue con ello se puede disminuir o impadir
totalmente el tumbamiento.

Por causa de sus propiedades herbicidas y reguladoras del crecimiento de las
plantas, las sustancias activas se pusden emplear también para la represién de
plentas daflinas an cultivos de plantas modificedas por tecnologla genética,
conocidas o que todavia se hayan de desarrollar. Las plantas transgénicas se
distinguen por regla general por propiedades particularmente ventajosas, por ejemplo
por resistencias frente a determinados plaguicidas, sobre todo determinados
herbicidas, resistencias frente a enfermedades de plantas o agentes patégenos de
enfermedades de plantas tales como determinados insectos o microorganismos tales
como hongos, bacterias o virus. Otras propiedades especiales implican p.ej. al
material cosechado en lo referente a cantidad, calidad, capacidad de almacenamien-
to, compaosicién y sustancias constitutivas especiales. Asl, se conocen plantas
transgénicas con un contenido aumentado de almidén o una calidad modificada del
almidén o las gque tienen una composicion diferente de &cidos grasos del material
cosechada.

Se prefiere la utilizacién de los compuestos de la férmula (I) conformes al
invento o sus sales en cultivos transgénicos econémicamente importantes de plantas
Utiles y ornamentales, p.ej. de ceresles tales como trigo, cebada, centenc, avena,
mijo, arroz, mandioca y maiz o tambidn cultivos de remolacha azucarera, algodén,

soja, colza, patata, tomate, guisantes y otras especies de legumbres.
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Praferiblemente, los compuestos de la férmula {[) se puaden emplear como
herbicidas en cultivos de plantas (tiles, que son resistentes o han sido hechos
resistentes por tecnologfa genética frente a los efectos fitotéxicos de los herbicidas.

Las vias habituales para la produccién de nuevas plantas, que presentan
propiedades modificadas en comparacién con las plantas hasta ahora existentes,
consisten por ejemplo en procedimientos cldsicos de cultivacion y en la produccion
de mutantes. Alternativamente, se pueden producir nuevas plantas con propiedades
modificadas con ayude de procedimientos de tecnologfa genética (véanse p.ej. los
documentos EP-A-0221044 y EP-A-0131624). Se describieron por ejemplo en varios
Casos

- modificaciones realizadas por tecnologla genética de plantas cuiltivadas con
el fin de modificar el almiddn sintetizado en las plantas (p.ej. los documentos
WO 92/11376, WO 92/14827 y WO 91/19806),

- plantas cultivadas transgénicas, que son resistentes frente a determinados
herbicidas de los tipos de glufosinato (compéranse p.sj. los documentos EP-A-
0242236. EP-A-242246) o glifosato (WO 92/00377) o de las sulfonil-ureas
{documentos EP-A-0257993 y US-A-6013659),

- plantas cultivadas transgénicas, por ejemplo algodén, con la capacidad de
producir toxinas de Bacillus thuringiensis (Bt-toxinas), que hacen a las plantas
resistentes frente a determinadas plagas (documentos EP-A-0142924 y EP-A-
0193259),

- plantas cultivadas transgénicas con una composicién modificada de dcidos
grasos (WO 91/13972).

Se conocen en principio numerosas técnicas de biologla molecular, con las que
se pueden producir nuevas plantas transgénicas con propiedades modificadas; véase
p.ej. Sambrook y colaboradores, 1989, Molecular Cloning, A Laboratory Manusl
(clonacién molecular, un manual de laboratorio), 2* edicién, Cold Spring Harbor
Laboratory Press, Cold Spring Harbor, NY; o la obra de Winnacker "Gene und Clone™
(genes y clones), VCH Weinheim, 2* edicién 1996 o Christou, "Trends in Plant
Science” (tendencias an la ciencia de las plantas ) 1 (1996) 423-431).

Para tales manipulaciones por tecnologfe genética se pueden incorporar

moldculas de dcidos nucleicos en pldésmidos, que permiten una mutagénesis o0 una
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alteracidn de las secuencias por racombinacién de secuencias da ADN. Con ayuda
de los pracedimientos cldsicos antes mencionados, se pueden llevar a cabo p.ej.
intercambios de bases, se pueden eliminar secuencias parciales, o se pueden afiadir
secuencias naturales o sintéticas. Para la unién de los fragmentos de ADN unos con
otros se pueden adosar a los fragmentos adaptadoras o enlazadores.

La produccién de células de plantas con una actividad disminuida de un
producto de gen se puede conseguir por ajemplo madiante la expresién de lo por lo
menos un correspondiente ARN entisentido, un ARN del mismo sentido para
conseguir un efecto de supresién conjunta o la expresién de por lo menos una
ribozima correspondientemente construida, que disocia especfficamente transcritos
del producto de gen antes mencionado.

Para esto, se pueden utilizar por una parte moléculas de ADN, que abarcan la
secuencia codificadora total de un producto de gen inclusive secuencias flanqueado-
ras eventualmente presentes, asf{ como también moléculas de ADN, que abarcan
solamente partes de la secusncia codificadora, teniendo estas partes que ser
suficientemente largas, a fin de producir en las células un efecto antisentido. Es
posible también la utilizacién de secuencias de ADN, que presentan un alto grado de
homologla con respecto a las secusncias codificadoras de un producto de gen, pero
no son totalmente idénticas.

Al realizar la expresién de molécules de &cidos nucleicos en plantas, la
proteina sintetizada puede ser localizada en cualquier compartimiento deseado de la
célula vegetal. No obstante, con el fin de conseguir la localizacién en un determinado
compartimiento, p.sej. la ragién codificadora se puede enlazar con secuencias de ADN,
que garanticen la localizacién en un determinado compartimiento. Tales secuencias
son conocidas por un experto en la materia (véase por ejemplo Braun y colaborado-
res, EMBO J. 11 (1992), 3.219-3.227; Wolter y colaboradores, Proc. Natl. Acad. Sci
USA 85 (1988), 846-850; Sonnewald y colaboradores, 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 arbitraria de planta, es
decir plantas tanto monocotiledéneas como también dicotiledéneas.

Asl son obtenibles plantas transgénicas, que presentan propiedades
modificadas, mediante sobreexpresidn, supresién o inhibicién de genes homélogos

(= naturales) o secuencias de tales genes, o mediante expresién de genes
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heterélogos (= ajenos) o secuencias de tales genes.

Preferiblemente, los compuestos conformes al invento (I) se pueden emplear
en cultivos transgénicos, que son resistentes frente a herbicidas tomados entre el
grupo de las sulfonil-ureas, imidazolinonas, glufosinato-amonio o glifosato-isopropil-
amonio o sustancias activas anélogas.

Al realizar la utilizacién de las sustancias activas conformes al invento en
cultivos transgénicos, junto con los efectos frente a plantas dafiinas que se pueden
observar en otros cultivos aparecen con frecuencia efectos, que son especificos para
la aplicacién an ol respectivo cultivo transgénica, por ejemplo un aspactro modificado
o particularmente ampliado de malezes que se pueden combatir, cantidades
consumidas modificadas, que se pusden emplear para la aplicacién, preferiblemente
una buena combinabilidad con los herbicidas, frente a los que es resistente el cultivo
transgénico, asl como influencia sobre el crecimiento y el rendimiento de las plantas
cuitivadas transgénicas.

-
- W— W
anwa—

Es objeto del invento por lo tanto también la utilizacién de los compuestos (l)

conformes al invento como herbicidas para la represién de plantas dafiinas en plantas

cultivadas transgénicas.
—

Los compuestos conformes al invento se pueden aplicar en los preparados
usuales en forme de polvos pera proyectar, concentrados emulsionables, soluciones
atomizables, agentes para espolvorear o granulados. Son objeto del invento por lo
tanto también agentes herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas, que
contienen compuestos de la férmula (I).

Los compuestas de la férmula (l) se pueden formular de modo diferente,
dependiendo de cuéles sean los pardmetros bioldgicos y/o quimicos y flsicos que se
hayan preestablecido. Como posibilidades de formulacién entran en consideracién por
ejemplo: polvos para proyectaer (WP), polvos solubles en agua (SP), concentrados
solubles en agua, concentrados emulsionables {EC), emulsiones (EW), tales como
emulsionss de los tipos de aceite en agua y de agua en aceite, soluciones atomiza-
bles, concentrados de suspensiones (SC), dispersiones a base de un aceite o de
agqua, soluciones misciblaes con aceites, suspensiones para encapsular (CS), agentes
para espolvorear (DP), agentes desinfectantes, granulados para la aplicacién por
esparcimiento y sobre el suelo, granulados (GR)} en forma de microgranulados,
granulados formados por atomizacién, extensién y adsorcidn, granulados dispersables

en agus (WG), granulados solubles en agua (SG), formulacionss ULV (de volumen
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uitrabajo), microcdpsulas y ceras.

Estos tipos individuales de formulaciones son conocidos an principio y se
describen por ejemplo en las obras: Winnacker-Klichler, "Chemische Technologie™
(tecnologia quimica), tomo 7, editorial C. Hauser Munich, 4* edicién 1986, Wade van
Valkenburg, "Pesticide Formulations" (formulacionas plaguicidas), Marcel Dekker,
N.Y., 1973; K. Martens, "Spray Drying" Handbook (manuel del secado por
atomizacién), 3* edicién 1979, G. Goodwin Ltd. Londres.

Los necesarios agentes coadyuvantes de formulaciones, talas como materiales
inertes, agentes tensioactivos, disclventas y otros materiales aditivos, son asimismo
conocidos y se describen por ejemplo en las obras: Watkins, "Handbook of
Insecticide Dust Diluents and Carriers" (menual de diluyentes y vthculos de polvos
insecticidas), 2* edicién, Darland Books, Caldwell N.J., H.v. Olphen “introduction to
Clay Colloid Chemistry” {introduccién a la quimica de los coloides de arcillas), 2*
edicién J. Wiley & Sons , N.Y.; C. Marsden, "Solvents Guide” (gula de disolventes);
2* adicidn Intersciencae, 2° edicién, N.Y. 1963; "Detergents and Emulsifiers Annual™
(anual de 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; Schinfeldt, "Grenzflachen-
aktive Athylenoxidaddukte” (aductos con éxido de etileno interfacialmente activos),
Wiss. Verlagsgessll., Stuttgart 1976; Winnacker-Kiichler, "Chemische Technologie”
{tecnologla gquimica), tomo 7, editorial C. Hauser Munich, 4* edicién 1986.

Sobre la base de estas formulaciones se pueden preparar también combinacio-
nes con otras sustancias activas como plaguicidas, tales como p.ej. insecticidas,
acaricidas, herbicidas, fungicidas, as/ como con antidotos, agentes fertilizantes y/o
reguladores del crecimiento, p.ej. en forma de una formulacién acabeda o como una
mezcla da depdsito (tankmix).

Los polvos para proyectar constituyen preparados dispersables uniformemen-
te en agua que, junto con la sustancia activa, aparte de un material diluyente o
inerte, contisnen ademés agentes tensioactivos de tipos iénicos y/o no idnicos
(agentes humectantes, agentes dispersantas), p.ej. alquil-fenoles polioxietilados),
alcoholes grasos poli(oxietilados), aminas grasas poli(oxietiladas), (alcohol graso)-
poliglicol-éter-sulfatos, alcano-sulfonatos, alquil-benceno-sulfonatos, une sal de sodio
de é&cido lignina-sulfénico, una sal de sodio de &cido 2,2'-dinaftiimetano-6,6'-

disulfénico, una sal de sodio de &cido dibutil-naftaleno-sulfénico o tambidn una sal
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de sodio de écido oleoil-metil-tdurico. Para la preparacién de los polvos para
proyectar, las sustancias activas herbicidas se muelen finamente, por ejemplo en
instalaciones usuales tales como molinos de martillos, molinos de soplantes y molinos
de chorros de aire, y simultdneamsnte o a continuacién se mezclan con agentes
coadyuvantes de formulaciones.

Los concentrados amulsionables se producen por disolucién de |a sustancia
activa en un disolvente orgénico, p.sj. butanol, ciclohexanona, dimetil-formamida,
xileno o también compuestos arométicos o hidrocarburos de elevado punto de
ebullicién o mezclas de los disolventes orgénicos, madiando adicidn de uno o varios
agentes tensioactivos de tipos idnicos y/o no idnicos (emulsionantes}). Como
emulsionantes se pueden utilizar por ejemplo sales de calcio de dcidos alquil-aril-
sulfénicos taeles como dodecil-benceno-sulfonato de calcio o emulsionantes no idnicos
tales como ésteres de poliglicoles y dcidos grasos, alquil-aril-poliglicol-4teres, (alcohol
graso)-poliglicol-éteres, productos de condensacitn de 6xido de propileno y éxido de
etileno, alquil-poliéteras, §steres de sorbitdn tales como p.ej. ésteres de &cidos grasos
y sorbitdn o poli{oxietilen)-ésteres de sorbitdn, tales como p.ej. poli{oxietilen)-ésteres
de écidos grasos y sorbitén.

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

Los concentrados de suspensiones pusden estar constituidos a base de agua
o de un aceite. Por ejamplo, se puaden producir por molienda en hkimedo mediante
molinos de perlas usuales en el comercio y eventualmente por adicién de agentes
tensioactivos, tal como ya se han expuesto p.ej. anteriormente en el caso de los
otros tipos de formulaciones.

Las emulsiones, p.ej. emulsionas del tipo da aceite en agua (EW), se puaden
producir por ejemplo mediante agitadores, molinos de coloides y/o mezcladores
estéticos mediando utilizacién de disolventes orgénicos acuosos y eventualmente
agentes tansioactivos, tal como p.ej. ya se han expuesto anteriormente en los casos
de los otros tipos de formulaciones.

Los granulados se pueden producir o bien por inyeccién de la sustancia activa
sobre un material inerte granulado, capaz de adsorcién, o por aplicacién de
concentrados de sustancias activas mediante paegamentos, p.ej. un poli(alcohol
vinflico), una sel de sodio de &cido poliacrflico o también aceites minerales, sobre la
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superficie de materiales de soporte tales como arena, caolinitas, o de un matarial
inerte granulado. También se pueden granular sustancias activas apropiadas del modo
que es usual para granallas de agentes fertilizantes - en caso deseado, en mezcla con
agentes fertilizantes -.

Los granulados dispersables en agua se producen por regla general de acuardo
con los procedimientos usuales, tales como secado por atomizacién, granutacién en
lacho fluidizado, granulacién en bandejas, mezcladura con mezcladores de alta
velocidad y extrusién sin ningun material inerte sdlido. Para la produccién de
granulados producidos en bandejas, en lecho fluidizado, en extrusores y por
atomizacién, véanse p.ej. los procedimientos sefielados en "Spray-Drying Handbook”
{manual del secado por atomizacién), 3® edicién 1979, G. Goodwin Ltd., Londres;
J.E. Browning, "Agglomeration” (aglomeracién), Chemicat and Engineering 1967,
péginas 147 y siguientes; "Perry’s Chemical Engineser’'s Handbook" (manual del
ingeniero quimico de Perry), 5* edicién, McGraw-Hill, Nueva York, péginas 8-57.

Para detalles adicionales acerca de la formulacién de agentes protectores de
plantas, véanse p.sj. las obras G.C. Klingman, “Weed Control as a Science”
(represién de malezas como una ciencia), John Wiley and Sons, Inc., Nueva York,
1961, péginas 81-96 y J.D. Freyer, 5.A. Evans, "Weed Control Handbook", 5*
edicién, Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1968, péginas 101-103.

Los preparados agroquimicos contienen por ragla general de 0,1 a 99 % en
peso, particulermente de 0,1 a 95 % en peso, de una sustancia active de la férmula
().

En polvos para prayectar, la concentracién de sustancia activa asciende p.ej.
a alrededor de 10 a 90 % en peso, ol resto hasta 100 % en peso consta de los
usuales constituyentes de formulaciones. En el caso de concentrados emulsionables,
la concentracién de sustancias activas puede ser de aproximadamente 1 a 90,
preferiblemente 5 a 80 % an peso. Las formulaciones en forma de polvos finos
contienen de 1 a8 30 % en peso de una sustancia activa, preferiblemente en la mayor
parte da los casos de 5 a 20 % en peso de una sustancia activa, las soluciones
atomizables contianen aproximadaments 0,005 a 80, preferiblemente 2 a 50 % en
peso de una sustancia active. En el caso de granulados dispersables en agus, el
contenido de sustancia activa dapende en parte de si 8l compuesto activo se
presenta en estado liquide o sdlido y de cudles sean los agentes coadyuvantes de
granulacién, materiales de carga, etc., que se utilicen. En el caso de los granulados
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dispersables en agus, el contenido de una 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 sustancias activas contienen
sventualmente los agentes adhesivos, humectantes, dispersantes, amulsionantes, de
penetracién, de conservacién, de proteccién frenta a las heladas y disolvantes,
materiales de carga, de soporte y colorantes, antiespumantes, inhibidores de la
evaporacién y agentes que influyen sobre el valor del pH y la viscosidad, en cada
caso usuales.

Los compuestos de la férmula (1) o sus sales se pueden emplear como tales
o combinados en forma de sus preparados (formulaciones) con otras sustancias
activas como plaguicidas, tales como p.ej. insecticidas, acaricidas, nematocidas,
herbicidas, fungicidas, antldotos, fertilizantes y/o reguladores del crecimiento, p.ej.
como una formulacién acabada o como mezclas de depdsito.

Como participes en las combinaciones para las sustancias activas conformes
al invento en formulaciones de mezclas o en una mezcia de depdésito, se pueden
smplear por ejemplo sustancias activas conocidas, tal como se dascriben en Wesd
Research 26, 441-445 (1986), o "The Pesticide Manual® (el manual de los
plaguicidas), 10*® edicién, The British Crop Protaection Council and the Royal Soc. of
Chemistry, 1994 y la bibliografia alll citada. Como conocidos herbicidas y reguladores
del crecimiento de las plantas, que se pueden combinar con los compuestos de la
férmula (1), entran en consideracidn por ejemplo las siguientes sustancias activas: los
compuestos se designan en 10 sucesivo o bian con el "nombre comin" (en su mayor
parte segun la nomenclatura inglesa) de acuerdo con la Organizacién Internacional
para Normalizacién = International Organization for Standardization (ISO) o con el
nombre guimico, eventualmente junto con un nuimero de cédigo usual:
acetocloro; acifluorfen{-sodio), aclonifan; AKH 7088, es decir &cido [[{1-[5-2-cloro-4-
(trifluorometil)-fenoxil-2-nitro-fenill-2-metoxi-etiliden]aminoloxilacético y su éster
metllico; alacloro; alloxddim(-sodio); ametrin; amidocloro; amidosulfurén; amitrol;
AMS, es dacir sulfemato de amonio; anilofos; asulam; atrazin; azafenidin; azimsulfu-
rone {DPX-A8947); aziprotrin; barban; BAS 516 H, as decir 5-fluoro-2-fenil-4H-3, 1-
benzoxazin-4-ona; beflubutamida; benazolin (-etilo); benfluralin; benfuresate;
bensulfurén{-metilo}; bensulide; bentazone; benzobiciclén; banzotfanap; benzofluoro;
benzoilprop{-etilo); benzotiazurén; bialafos; bifenox; bispiribac{-sodio), bromacil;

bromobutide; bromofenoxim; bromoxinil; bromurén; buminafos; busoxinone;
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butacloro; butafenacii; butamifos; butenacioro; butidazole; butralin; butroxidim;
butilate; cafenstrole (CH-900); carbetamide; cerfentrazone(-etilo) (ICI-A00561);
caloxidim, CDAA, es decir 2-cloro-N,N-di-2-propenil-acetamida; CDEC, es decir dster
2-cloro-alflico de &cido dietil-ditiocarbdmico; clometoxifen; cloramben; clorazifop-
butilo; cloromesulén (ICI-AC051); clorobromurén; clorobufam; clorofenaco;
clorofurecol-metilo; cloridazén; clorimurdn(-etilo); clornitrofen; clorotolurén;
cloroxurén; cloroprofam; clorosulfurén; clortal-dimetilo; clorotiamida; clorotolurén;
cinmetilin; cinosulfurén; cletodim; ciniddn{-metilo); clefoxidim; clodinafop y sus
derivados ésteres (p.ej. clodinafop-propargilo); clomazone; clomeprop; cloproxidim;
clopiralid; clopirasulfuron{-metilo); cloransufam{-metilo}; cumilurén (JC940); cianazine;
cicloate; ciclosulfamurén (AC104); cicloxidim; ciclurdn; cihalofop y sus derivados
ésteres (p.ej. el éster butflico, DEH-112); ciperquat; ciprazine; ciprazole; daimurén;
2,4-D; 2,4DB; 2,4-DB, dalapdn; desmedifam; desmetrin; di-allate; dicamba;
diclobenil; dicloroprop: diclofop y sus ésteres tales como diclofop-metilo; diclosulam;
dietatil{-etilo), difenosurén; difenzoquat; diflufenican; diflufenzopir; dimefurén;
dimepiperate; dimetacloro; dimetametrin; dimetenamida (SAN-582H); dimetazone;
dimexiflam; dimetipin; dimetrasulfurén; dinitramine; dinoseb; dinoterb; difenamida;
dipropetrin; diquat; ditiopir; diurén; DNOC; eglinazine-stilo; EL 77, es decir 5-ciano-1-
(1.1-dimetil-etil}-N-metil-1H-pirazol-carboxamida; endotal; epoprodan, EPTC;
esprocarb; etalfluralin; etametsulfurén-metilo; etidimuron; etiozin; etofumesate;
etoxisulfurén; etobenzanid (HW 52); F5231, es decir N-[2-cloro-4-fluoro-5-[4-(3-
fluoro-propil)-4, 5-dihidro-5-ox0-1H-tetrazol-1 -ilifenilletano-sulfonamida; etoxifan y-sus
ésteres (p.ej. el dster etflico HN-252); fenoprop; fenoxan; fenoxaprop y fenoxaprop-P
as{ como sus ésteres, p.ej. fenoxaprop-P-etilo y fenoxaprop-etilo; fenoxidim;
fentrazamide; fenurdn; flamprop (-metilo o -isopropilo o -isopropilo-L); flazasulfurén;
floazulate; florasulam; fluazifop y fluazifop-P y sus ésteres, p.ej. fluazifop-butilo y
fluezifop-P-butilo; flucarbazone{(-sodio); flucoralin; flumetsulam; flumeturén;
fumicloraco{-pentilo), flumioxazin (S-482); flumipropin; flumeturén; fluorocloridone;
fluorodifen; fluoroglicofen(-etilo); flupoxam (KNW-739); flupropacil (UBIC-4243);
flupirsulfurdn (-metilo o -sodio), flurenol (-butilo); fluridone; flurocloridone; fluroxipir{-
maeptilo); flurprimidol; flurtamone; flutiacet{-metilo}; flutiamide, fomesafen; fosamine;
furiloxifen; glufosinato{-amonio); glifosato(-isopropilamonio); halosafen; halosulfurén(-
metilo) y sus ésteres (p.ej. el éster metflico, NC-319); haloxifop y sus ésteres;

haloxifop-P (=R-haloxifop) y sus ésteres; hexazinone; imazametabenz{-metiio});

24y
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imazapir; imezaquin vy sus seles talas como [a sal de amonio; imazametapir,
imazamox, imazapir, imazaquin y sus sales tales coma la sal de amonio; imazameta-
pir; imazamox; imazapic; imazetametapir; imazetapir; imazosulfurén; indanofan;
ioxinil; isocarbamida; isopropalin; isoproturdn; isourén; isoxaben; isoxaclortole;
isoxaflutole; isoxapirifop; karbutilate; lactofen; lenacil; linurén; MCPA; MCPB;
mecoprop; mefenacet; mefluidid; mesotrions; metamitrén; metazacloro; metabenzo-
tiazurén; metam; metazole; metoxifenone; metildimron; metabenzurén; metobenzu-
rén, metobromurdn; (alfa-)metolacloro; metosulem (XRD 511); metoxurdn;
metribuzin; metsulfurén-metilo; MH; molinate; monalide; monocarbamida-dihidrogeno-
sulfato, monolinurén; monurén; MT 128, es decir 6-cloro-N-{3-cloro-2-propenil)-5-
metil-N-fenil-3-piridazinamina; MT 5950, es decir N-[3-cloro-4-(1-metil-etil)-fenil]-2-
metil-pentanamida; naproanilide; napropamide; naptalam; NC 310, es decir 4-(2,4-
dicloro-benzoil)- 1-metil-6-benciloxi-pirazol; neburdn; nicosulfurén; nipiraclofen; nitralin;
nitrofan; nitrofluorfen; norflurazén; orbencarb; orizalin; oxadiargil; (RP-020630);
oxadiazdn; oxasulfurén; oxeziclomefone; oxifluorfan; paraquat; pebulate; 4cido
pelargénico, pendimetalin; pentoxazone, perfluidone; fenisofam; fenmedifem;
picloram; picolinafen, piperofos; piributicarb; pirifanop-butilo; pretilacloro; primisulfu-
rdn {-metilo); procarbazone(-sodio), prociazine; prodiamine; proflurallin; proglinazine
(-etilo); prometdn; prometrin; propacloro; propanil; propaquizafop y sus ésteres;
propazine; profam; propisocloro, propizamide; prosuifalin; prosulfocarb; prosulfurén
(CGA-152005); prinacloro; piraflufen(-etilo), pirazolinate; pirazén; pirazosulfurén
(-etilo); pirazoxifen; piribenzoxim; piributicarb; piridafol, piridate; pirimidobaco
(-metilo), piritiobaco{-sodio) (KIH-2031); piroxofop y sus désteres (p.ej. el éster
propargflico); quincloraco; quinmeraco; quinoclamine; quinofop y sus derivados
ésteres; quizalofop y quizelofop-P y sus derivados ésteres, p.ej. quizalofop-stilo;
quizalofop-P-tefurilo y -etilo; renridurdn; rimsulfuron (OPX-E 9636); S 275, es decir
2-{4-cloro-2-fluoro-5-(2-propiniloxi)-fenill-4, 5,6, 7-tetrshidro-2H-indazol; secbumetoén;
setoxidim; sidurén; simazine; simetrin; SN 106279, es decir &cido 2-[[7-[2-cloro-4-
{trifluorometil}-fenoxil-2-naftalenilloxilpropanocico y su éster metflico; sulcotrione;
sulfentrazdén (FMC-97285, F-6285); sulfazurdn; sulfometurén(-metilo); sulfosate {(ICI-
A0224); sulfosulfurdn, TCA; tebutam {(GCP-5544), tebutiurén; tepraloxidim; terbacil;
terbucarb; terbucloro; terbumetén; terbutilazine; terbutrin; TFH-450, es decir N,N-
dietil-3-[(2-etil-6-metil-fanil)-sulfonill-1H-1,2,4-triazol- 1 -carboxamida; tenilcloro (NSK-
850); tiafluamide; tiazaflurén; tiazopir (Mon-13200); tidiazimin (SN-240856);

245~



10

15

20

25

30

246

- 46 -

tifensulfurén(-metilo); tiobencarb; tiocarbazil; tralkoxidim; tri-ailate; triasuifurdn;
triaziflam; triazofenamide; tribenurén(-metil); triclopir; tridifane, trietazine; trifluralin;
triflusulfurdn y sus ésteres (p.ej. el dster metilico; DPX-66037); trimeturdn;
tritosulfurén; tsidodef; vernolate; WL 110547, es decir 5-fenoxi-1-[3-({trifluorometil)-
fenill-1H-tetrazol; UBH-509; D-489; LS 82-5656; KPP-300; NC-324; NC-330; KH-218;
DPX-N8189; SC-0774; DOWCO0-535; DK-8910; V-53482; PP-600; MBH-001; KiH-
9201; ET-751; KIH-6127 y KIH-2023.

Presenta interés espacial la represidn selectiva de plantas daiiinas en cultivos
de plantas (itiles y ornamentales. Alin cuando los compuestos (I) conforme al invento
ya prasentan en muchos cultivos una selectividad desde muy buena hasta suficients,
en principio en algunos cultivos, y sobrs todo también en el caso de mezclas con
otros herbicidas, que son menos selectivos, pueden aparecer fitotoxicidades en las
plantas cultivedas. A este respecto, tiensn interds especial combinaciones de
compuestos {l) conformes al invento, que contienen los compuestos (I) o sus
combinaciones con otros herbicidas o plaguicidas y antidotos. Los antidotos, que se
smplean en un contenido activo como antldoto, reducen los efectos secundarios
fitotdxicos de las mezcles de herbicidas y plaguicidas que se emplean, p.ej. en
cultivos econémicamente importantes, tales como cereales (trigo, cebada, centeno,
malz, arroz, mijo}, remolacha azucarera, cafia de azicar, colza, algoddn y soja,
praferiblemente ceraales. Los siguientes grupos de compuastos entran en cuestion
por ejemplo como antidotos para los compuestos (l) y sus combinaciones con otros
plaguicidas:

a) Compuestos del tipo de &cido dicloro-fenil-pirazolina-3-carboxflico,
preferiblemante compuestos tales como

dster etllico de 4cido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-(atoxi-cerbonil)-5-metil-2-pirazolina-

3-carboxflico (S 1-1) ("mefenpir-dietilo”, PM, pdginas 781-782), y compuestos

afines, como se describen en el documenteo WO 91/07874,

b) Derivados del dcido diclora-fenil-pirazol-carboxflico,

preferiblemente compuestos tales como

éster stflico de &cido 1-(2,4-dicloro-fanil)-5-metil-pirazol-3-carboxilico (S1-2),

dster etflico de écido 1-{2,4-dicloro-fenil)-5-isopropil-pirazol-3-carboxflico

{S1-3), éster etflico de &cido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-(1, 1-dimetil-etil)pirazol-3-

carboxdlico {$1-4), éster etflico de 4cido 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-fenil-pirazol-3-

carboxllico ($1-5) y compuestos afines, como se describen en los documentos



10

15

20

25

30

c)

d)

f}

- 47 -

EP-A-333.131 y EP-A-269.806);

Compuestos del tipo de los dcidos triazol-carboxllicos, preferiblemente
compuestos tales como fenclorazol{-éster etllico) es decir

éster etllico de &cido 1-{2,4-dicloro-fenil}-5-triclorometii-(1H)-1,2,4-triazol-3-
carboxflico (S1-6), y compuestos afines {documentos EP-A-174.562 y EP-A-
346.620);

Compuestos del tipo de dcido 5-bencil- o 5-fenil-2-isoxazolina-3-carboxllico,
o de écido 5,5-difenil-2-isoxazolina-3-carboxflico, preferiblemente compuestos
tales como dster etllico de é&cido 5-(2,4-dicloro-bencil)-2-isoxazolina-3-
carboxflico (S1-7) o éster etflico de &cido 5-fenil-2-isoxazolina-3-carboxdlico
{S1-8) y compuestos afines, tal como ss han descrito en el documento WO
91/08202, o éster etllico de dcido 5,5-difenil-2-isoxazolina-carboxilico (S1-9}
("isoxadifen-etilo”} o su éster n-propflico {S1-10) o dster etllico de &cido 5-(4-
fluoro-fenil)-5-fenil-2-isoxazolina-3-carboxflico (S1-11), tal como se describen
en la solicitud de patente alemana (W0-A-95/07897),

Compuestos del tipo de écido 8-quinolin-oxi-acético (S2), preferiblemente
éster (1-metil-hex-1-flico) de 4cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (nombre
comuin "cloguintocet-mexilo” (S2-1) (véase PM, S263-264),

éster (1,3-dimetil-but-1-flico) de &cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-2),
éster 4-alil-oxi-butflico de écido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-3),

éster 1-alil-oxi-prop-2-flico de &cido (5-cloro-B-quinolin-oxi}-acético (S2-4),
éster etllico de 4cido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-5),

dster metflico de dcido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-acético (S2-6),

éster alflico de 4cido (5-cloro-8-guinolin-oxi)-acético (52-7),

éster 2-(2-propiliden-imino-oxi)-1-etflico de écido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-
acético (S2-8),

éster 2-oxo-prop-1-lico de &cido {5-cloro-B-quinolin-oxi}-acético (S2-9)

y compuestos afines, tal como se describen en los documentos EP-A-86.750,
EP-A-94.349 y EP-A-191.736 o EP-A-0.4292.366,

Compuestos del tipo de écido (5-cloro-8-quinolin-oxil-malénico,
preferiblemente compuestos tales como

éster dietllico de dcido (5-cloro-quinolin-oxi)-malénico,

dster dialllico de dcido (5-cloro-8-quinolin-oxi)-malénico,

éster metflico y etflico de &cido (5-cloro-B-quinolin-oxi)-malénico y
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compuestos afines, tal como se describen en el documento EP-A-0.582.198.
Sustancias activas del tipo de los derivados de écido fenoxi-acético o &cido
fenoxi-propidnico, o de los dcidos carboxllicos arométicos, tales como p.gj.
&cido 2,4-dicloro-fenoxi-acético (o sus ésteres) (2,4-D), dcido 4-cloro-2-metil-
fenoxi-propidnico (o sus ésteras) (mecoprop), MCPA o écido 3,6-dicloro-2-
metoxi-benzoico (o sus ésteres) (dicamba),

Sustancias activas del tipo de las pirimidinas, que se aplican como antidotos
eficaces sobre el suelo an arroz, tales como p.e;j.

"fenclorim™ (PM, péginas 512-511) (=4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina),

que se conoce como antldoto para pretilacloro en arroz sembrado,
Sustancias activas del tipo de las pirimidinas, que se aplican como antidotos
eficaces sobre el suslo en arroz, tales como p.ej.

"fanclorim® (PM, pdginas 512-511) (=4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina}, que se
conoce como antidoto contra daflos causados por pretilacloro en arroz
sembrado,

Sustancias activas del tipo de las dicloro-acetamidas, que se aplican
frecuentemente como antfdotos para antes del brote (antidotos activos sobre
el suelo), tales como p.sj.

"diclormid” (PM, pdginas 363-364) (= N,N-dialil-2,2-dicloro-acetamida),
"R-29148" (=3-(dicloro-acetil)-2,2,5-trimetil-1,3-0xazolidina de la entidad
Stauffer),

"benoxacor" (PM, pdginas 102-103) { =4-(dicloro-acetil)-3,4-dihidro-3-metil-
2H-1,4-benzoxazina)

"PPG-1292" (=N-alil-N-[{1,3-dioxolan-2-il}-metilldicloro-acetamida de Ila
entidad PPG Industries),

"DK-24" ( = N-alil-N-[{alil-amino-carbonil)-maetil ldicloro-acetamida de la entidad
Sagro-Cham),

“AD-67" 0 "MON 4660" { = 3-(dicloro-acetil}-1-0xa-3-aza-espiro(4,5]decano
de las entidades Nitrokenia y Monsanto respectivamente),

"Diclondn" o "BAS 145138" o "LAB 145138" (=3-(dicloro-acetil)-2,5,5-
trimetil-1,3-diaza-biciclo[{4.3.0Ilnonano de la entidad BASF) y

"Furilazol” 0 "MON 13900" (véase PM 637-638) ( =(RS)-3-{dicloro-acetil)-5-

(2-furil)-2-dimetil-oxazolidina)
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Sustancias activas del tipo de los derivados de dicloro-acetona,

tales como p.ej.

"MG 191" (CAS-Reg. N° 96420-72-3) {=2-(dicloro-metil)-2-metil-1,3-
dioxolano de la entidad Nitrokemia), que se conoce como antidoto para malz,
Sustancias activas del tipo de los oximino-compuestos, qua se Conocen como
agentes desinfectantes de semillas, tales como p.ej.

"oxabetrinil” (PM, péginas 902-903) (= (Z)-1,3-dioxolan-2-il-metoxiimino-
{fenil)acetonitrila), que se conoce como agente desinfectente de semillas y
antidoto para mijo frente a dafios causados por metolacloro,

"fluxofenim” (PM, péginas 613-614) (= 1-{4-cloro-fenil)-2, 2, trifluoro- 1-etanon-
0-(1,3-dioxolan-2-il-metil)-oxima, que se conoce como agente desinfectante
de semillas y antidoto pera mijo frente a dafios causados por metolacloro, y
"ciometrinil® o "-CGA-43089" (PM, pégina 1.304) (=(Z)-ciano-metoxiimino
(fenil)acetonitrilo), que se conoce como agente desinfectante de semillas y
antidoto para mijo frente a dafios causados par metolacioro,

Sustancias activas del tipo de los dsteres de 4cido tiazol-carboxflico, que se
conocen como agentes dasinfectantes de semillas, tales como p.ej.
"flurazol® {PM, péginas 590-5681) {=éster bencllico de écido 2-cloro-4-
trifluorometil-1, 3-tiazol-5-carboxflico), que se conoce como agente desinfec-
tante de semillas y antidoto para mijo frente a dafios causados por alacloro
y metolacloro,

Sustancias activas del tipo da los derivados de dcidos naftaleno-dicarboxflicos
que se conocen como agentes desinfectantes de semillas, tales como p.ej.
"anhldrido naftélico” (PM, pégina 1.342) { =anhidrido de &cido 1,8-naftaleno-
dicarboxflico), que se conoce como agente desinfectante de semillas y
ant(doto para malz frente a dafios causados por herbicidas del tipo de los
tiocarbamatos,

Sustancias activas del tipo de los derivados de écido cromano-acético, tales
como p.ej.

"CL 304415" (CAS-Reg. N° 31541-57-8) (=4cido 2-(4-carboxi-croman-4-il)-
acético de la entidad American Cyanamid)}, que se conoce como antfdoto para
malz frente a defios causados por imidazolinonas,

Sustancias activas que presentan un efecto herbicida contra plantas definas
y también un efecto como antfdoto en plantas cultivadas tales como arroz,
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tales como p.ej.

"dimepiperate” o0 "MY-93" (PM, pdginas 404-405) { =éster S-1-metil-1-fenil-
etflico de &cido piperidina- 1-tiocarboxflico}, que se conoce como antidoto para
arroz frente a dafios causados por el herbicida molinate,

"daimurén™ o "SK 23" (PM, pégina 330) { = 1-(1-metil-1-fanil-stil)-3-p-tolil-
urea), que se conoce como antldoto para arroz frente a dafios causados por
ol herbicida imazosulfurén,

"cumilurén® ="JC-940" {= 3-(2-cloro-fenil-metil)-1-(1-metil-1-fenil-etil)-urea,
véase el documento JP-A-60087254), que se conoce como antidoto para
arroz frente a dailos causados por algunos herbicidas,

"metoxifenona”™ o "NK049" (= 3,3'-dimetil-4-metoxi-benzofenona), que s8
conoce como antidoto para arroz frente a dafios causadas por algunos
herbicidas,

"CSB" (1-bromo-4-(cloro-metil-sulfonil)-benceno (CAS-Reg. N° 54091-06-4
de Kumiai), que se conoce como antidoto frente a dafios causados por
algunos herbicidas en arroz,

A

N-acil-sulfonamidas de la férmula (S3) y sus sales,
R
(R

(o)
_NJ_Q/
@ (89)
o

tal como se describen en el documento WO0O-A-97/45016,

z—.—
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Amidas de écidos acil-suifamoil-benzoicos de la férmula general (S4),
eventualmente también en forma de sus sales,
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tal como se describen en la solicitud de patente internacional
n® PCT/EPS8/06097, y

s) Compuestos de la férmula (S5),
R at
Edm
Re \‘ (86)
G
o Tl
R?

tal como se describen en el documento WO-A-98/13361,
inclusive los estersoisémeros y las salas habituales en la agricultura.

Tienen interds especial entre los antidotos mencionados los (S1-1) y (S1-9)
y (S2-1), perticularmente los (S1-1) y {1-9).

Algunos de ios antidotos ya son conocidos como herbicidas y por consiguien-
te, junto con el efecto herbicida para plantas daflinas, desarrollan al mismo tiempo
también un efecto protector para las plantas cultivadas.

Las relaciones en peso del herbicida (o de la mezcla de herbicidas) al antfdoto
dependsn por lo gensral de la cantidad consumida del herbicida y de la actividad del
respectivo antidoto y puede veriar dentro de amplios Ifmites, por ejemplo en el
margen de 200:1 a 1:200, preferiblemente de 100:1 a 1:100, particularmente de
20:1 a 1:20, Los antldotos se pueden formular de un modo anélogo a los compues-
tos (I) o sus mezclas con otros herbicidas y plaguicidas y se pueden poner a
disposicién y aplicar como formulacién acabada o como mezcla de depdsito con los
herbicidas.

Para |a aplicacidn, las formulacionas de herbicidas o de herbicidas y antidotas,
presentas en una forma usual en el comercio, se diluyen eventualmenta de un modo
usual p.ej. mediante agua en el caso de polvos pera proyectar, concenirados
emulsionables, dispersiones y granulados dispersables en agua. Los preparados en
forma de polvos finos, los granulados para el suslo o para esparcir, as{ como las
soluciones atomizahles ususimente ya no se diluyen con otros materiales inertes
antes de la aplicacidn.

Con las condiciones externas, tales como temperatura, humedad, el tipo del

herbicida utilizado, atc., varia la cantidad necesaria a consumir de los compuestos

g,.\_l
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de la férmula (1). Esta puede fluctuar dentro de amplios limites, p.ej. entre 0,001 y
10,0 kg/ha o més de sustancia activa, pero preferiblemente esté situada entre 0,005
vy 5 kg/ha, particularmente entre 0,01 y 1 kg/ha de sustancia active.

En los siguisntes Ejemplos, los datos cuantitativos (inclusive los datos
porcentuales) se refieren al pesc, siempre y cuando que no se indique especialments
otra cosa distinta.

A. Ejemplos quimicoa
(A1} 2-Amino-4-[1-{4-fluoro-3-metoxi-fenil)-atill-amino-6-isopropll-1.3,.5-triazina

0.35 g (2,1 mmol} de 1-(4-fluoro-3-metoxi-fenil)-etil-amina, 0,34 g (2,0 mmol) de 2-
amino-4-cloro-6-isopropil-1,3,5-triazina y 0,29 g (2,1 mmol) de cerbonato de potasio
so dispusieron previamente en 20 ml de acetonitrilo y se calentaron a 79°C durante
8 h. La mezcla de reaccién se liberé del disolvente en un evaporador rotatorio, el
residuc se recogid en agua y se extrajo con éster etflico de &cido acético. Las fases
orgénicas reunidas se sacaron, se filtraron y el disolvente se separé por destilacién
en un evaporador rotatorio. El residuo se purificé por cromatografie, obteniéndose
0,45 g (1,47 mmol} {rendimiento 73,7 %) del deseado producto como material sdlido
con un punto de fusién de 110 - 113°C.

(A2) 2-[1-{4-cloro-3-metii-fenil)-atill-amino-4-metl-&-tricloromatll-1,3,5-trlazina

0,45 g (2,7 mmol) de 1-{4-cloro-3-metil-fenil)-etil-amina y 0,87 g (2,7 mmol) de 2-
metil-4,6-bis{tricloromastil)-1,3,5-triazina se dispusieron previamente en 20 m! de
acetonitrilo y se calentaron a 70-75°C durante 5 h. La mezcla de reaccién se liberé
del disolvente en un evaporador rotatorio, el residuo se racogid en dster etflico de
dcido acético y agua, y la fese acuosa se extrajo finalmente dos veces con #ster
etflico de 4cido acético. Las fases orgédnicas reunidas se secaron, se filtraron y el
disolvente se separd por destilacién en un evaporador rotatorio. El residuo se purificé
por cromatograffa, obteniéndose 0,62 g (1,63 mmol, rendimiento 60,4 %) del
producto deseado en forma de un aceits.
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(A3) Sintesis de 1-{3-bromo-4-fluora-fenil}-etil-amina

9,5 g (43,8 mmol} de 3-bromo-4-fluoro-acetofenona, 14,35 g (0,23 mol) de formiato
de amonio y 2,3 g (43,0 mmol) de &cido fdrmico al BB por ciento se calentaron a
160°C durants 5 h mediando separacidn de agua, afadiéndose despuéds de 3 h 0,75
g (14,0 mmol) de &cido férmico al 86 por ciento. La mezcla de reaccién se recogié
en agua y dietil-ter, la fase acuosa se extrajo dos veces con dietil-éter, y las fases
orgénicas reunidas se liberaron del disolvente en un evaporador rotatorio. El residuo
se mezclé con 10 ml de 4cido clorhidrico concentrado y se calentd a reflujo durante
2 h. El contenido se recogid con agua y la fase acuose se axtrajo dos veces con éster
etflico de Acido acético. La fase acuosa se alcaliniz6 con una solucién 5 M de
hidréxido de potasio mediando enfriamiento por hislo y nuevamente se extrajo con
dstor etflico de Acido acético. Las dos fases orgénicas Gitimamente separadas se
reunieron, se secaron sobre sulfato de magnesio y 8l material filtrado se liberd del
disolvente en un eveporador rotatorio. Se obtuvieron 7,25 g (rendimiento 76 %) del
producto dessado en forma de un aceite.

(A4) Sintesis de 2-amino-4-ciclobutil-6-triclorometil-1,3,5-triazina

Una solucién de 7,90 g (67 mmol) de cloruro de 4cido ciclobutano-carboxflico en 25
ml de dietil-6ter se afiadié gota a gota a 0°C a una solucién de 11,3 g (56 mmol) de
tricloromatil-imidoil-guenida en 25 ml de dietil-6tar. Después de 30 minutos se
afiadieron gota a gote a 0°C 8,28 g (78 mmol) de tritil-amina. A continuacién, la
mezcla de reaccidn se calentd a reflujo durante 10 minutos. Para el tratamiento, el
contenido se recogié en agua, la fase acuosa se extrajo con éster etflico de écido
acético, las fases orgdnicas reunidas se secaron y el material filtrado se liberé del
disolvente en un evaporador rotatorio. Después de una recristalizacién, se obtuvieron
6 g {(rendimiento 38,4 %) del deseado producto.

(A5} Sintesis de 2-amino-4-ciclobutil-6-{3,5-dicloro-bencll}-amino-1,3,5-triazina
2,6 g (10 mmol) de 2-amino-4-ciclobutil-6-triclorometil-1,3,8-triazinay 1,71 g {10

mmol) de 3,5-dicloro-bancil-amina se calentaron a 130°C durante 2 hen 5 mi de N,N-

dimetil-formemida. Después del fraccionamiento por cromatografla de la mezcla de
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reaccién, se obtuvieron 3,1 g (rendimiento 88,6 %) del deseado producto.

Los compuestos descritos en las siguientes Tablas 1 a 10 se obtienen
conforme o andlogamente a los precedentes Ejemplos A1 hasta AB o a los métodos
descritos en términos generales més arriba. Las abreviaturas utilizadas en las Tablas
significan:

Me = CHy, = metilo
(también en radicales compuestos tales como metil-tio (SMe 6 -SMe 6 MeS-),

metil-sulfonilo (SO, Ma), dimetil-amino (NMa,) etc.

Ac = COCH,; = acstilo

Bzl = CH,CsHg = bencilo

(n-)Bu = {n-) C,H, = n-butilo

tBu = butilo tercierio

Et = CHy = etilo

{n-)Pr, i-Pr, c-Pr = (n-), i-, c-C4H, = n-propilo, isopropilo a ciclopropilo
{(n-)Pen = n-pentilo

Ph = fenilo,

Datos fisic. = datos fisicos; cuando se indica un nimero, éste significa el

punto de fusién en °C; "Resina™ ¢ "Aceite” se refiere a la consistencia
del compuesto no cristalino que se ha obtenido.
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Tabla 1: Compuestos de la férmula (1)
i*a
)
in *NAN {)]
N° R? R* R® R* R7 R® Datos
fisic.
1 CH, CH, H F H H
2 CH, CF, H F H H
3 CH, OH H F H H
4 CH,3 OCH, H F H H 48
5 CH, i-Pr H Bzl H H
6 CH, F H F H H Aceite
7 CH, C H F H H
8 CH, Br H F H H
9 CH, | H t-Bu H H
10 CH, CH, H OBzl H H
11 €H, -|ICF5 . H OPh H H
12 CH, OH H NO, H H Resina
13 |cH, OCH, |H NH, H H Resina
14  |CH, CH,0Me |H CoHs H H
15 CH, F H NHCOMe |H H Resina
) 16 CH, Cl H NHCHO H H Resina
17 CH, Br H N{SO,Me}, |H H Resina
18 CH, I H NHSO,Me |H H Resina
19 CH,4 CH, H SCH, H H
20 CH, CF; H SOCH, H H
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N° |R? R* R® R° R’ R Datos
fisic.

21 CH, OH H SO,NH, |H H

22 CH, OCH, H SO,NHMe |H H

23 CH, CH,OCH, |H F H H

24 CH, F H SO,CH, |H H

25 CH, Cl H CH,0CH, |H H

26 CH, Br H CH,NMe, |H H

27 CH, | H CH,SCH; [H H

28 CH, CH, H F H H

29 |CH, CF, H cl H H

30 CH, CH,NMe, [H F H H

31 CH, CH,SMe |H F H H

32 CH, CH, F H H H

33 CH, CF, F H H H

34 CH,4 F CF, H H H

35 CH, CH, H H CH, H

36 CH, CF, H H CH,OCH; |H

37 CH,4 OH H H CF, H

38 CH, OCH, H H OCH;, H

39 CH, CH,OCH, H- H NiCHg), |H

40 CH,3 F H H F H

41 CH, Cl H H ct H

42 CH, Br H H SO,CH; |H

43  |CH, | H H SO,CH, |H

44 |CH, CH, H H H F

45 CH, CF; H H H F

46 CH,3 CH, Cl H H 55
47 CH, CF,; F H H

48 CH, CH, F H H Aceite
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N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

49 CH, H OCH, F H H Aceite

50 CH, H NO, F H H

51 CH, H NH, F H H Aceite

52 CH, H N(CH,), F H H

53 CH, H NHCOCH, |F H H

54 CH, H NHCHO |F H H

55 CH, H N(SO,Me), |F H H

56 CH, H NHSO,Me |F H H

57 CH, H SMe F H H

58 CH, H SOMe F H H

59 CH, H SO,NH; |F H H

60 CH, H SO,NHMe |F H H

61 CH, H SO,NMe, |F H H

62 |CH, H SO,CH, |F H H

63 CH, H NHCOMe |SO,NH, |H H

64 CH, H CH,OCH, [F H H

65 CH, H CH,;NMe |[F H H

66 CH, H CH,SCH; |F H H

67- CH, H F F H H Aceite

68 CH, H Cl F H H Acoite

69 CH, H Br F H H Resina

70 CH, H | F H H

71 CH, H F c-Pr H H Resina

72 CH, H F Bzl H H Resina

73 CH, H F CH=CH, |H H Resina

74 CH, H F C=CH H H Resina

75 CH, H F H F H Aceite

76 CH,4 F H Cl F H Aceite
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N° R? R* R® R* R’ R® Datos
fisic.

77 CHFMe H OMe Br H H Resina
78 CHFMe H Me Br H H Resina
79 CHFMe H NO, Br H H Resina
80 CHFMe H NH, Br H H Resina
81 CHFMe H NO, Ci H H Resina
82 CHFMe H NH, Cl H H Resine
83 CHFMe H OMe F H H Resina
84 CHFMe H NO, F H H Resina
85 |CHFMe H NH, F H H Resina
86 CHFMe OMe H F H H Resina
87 CHFMe F H F H H Resina
88 CHFMe F H H H F Resina
89 CHFMe H F H F H Resina
90 CHFMe H F F H H Resina
91 CHFMe H Me F H H Resina
92 CH, H F cl H H Resina
93 CH, H CH, H NO, H Resina
94 CH, H CF, H NH, H Resina
95 CH, -H - OH H N(CH,). H Resina .
96 CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
97 CH, H CH, H NO, H Resina
98 CH, H CF, H NH, H Resina
99 CH,3 H OH H N(CHy), |H Resina
100 |CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
101 CH, H NO, H NHCHO |H Resina
102 CH, H NH, H N(SO,Me), |H Resina
103 |CH, H N{CH,)}, H NHSO,Me |H Resina
104 |CH, H NHCONH, [H F H
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N° R® R* R R® R’ R® Datos
fisic.
106 |CH, H NHCHO |H Cl H
106 CH, H N(S0O,Me), |H Br H
107 |CH, H NHSO,Me |H I H
108 |CH, H SMe H CH, H
109 |[CH, H SOMe H CF, H
110  [CH, H SO,NH, |H OH H
111 |CH, H SO,NHMe |H OCH, H
112 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
113 CH, H SO,CH, H SOCH, H
114 |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, |H
115 |CH, H F H SO,NHMe |[H
116 |CH, H cl H SO,NMe, |H
117 CH, H Br H SO,CH,3 H
118 |CH, H I H CHs H
119 |CH, CH, CH, cl H H
120 |CH, CH, F H cl H
129 CH, OCH, Cl H F H
122 |CH, OCH, CH, H H F
123  |CH, cl H F H cl
124 |CH, H F F F H 53
126 |CH, cl H F OCH, H
126 CH, F H Cl OCH, H
127 CH, F H F F H Aceite
128 CH, F CH, H CH, F
129 CH, F F Cl CH, H
130 |CH, CH, F cl H F
131 |CH, CH, F F CH, Resina
132 |CH, CH, H CH, H H
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N° R® R* RS R® R’ R® Datos

fisic.
133 |CH, H F CH, H H
134 |CH, CH, H cl H H
135 |cH, H -CMe,{CH,),-CMe,- |H H 64
136 |CH, H (CH,) H H Resina
137 |CH, H ~(CHg)y- H H Resina
138 ||H H c cl H H 186
139 |cH, . |H OCH, OCH, H H Resina
140 |cH, H cl H CH=CHEt |H
141 |cH, H cl H caCEt [H
142 |CH, H cl H Ph H
143  |cH, H cl H CN H
144 |[CH, H cl -(CHg)- H
145 |cH, H cl -O(CH,),0- H Resine
146 |CH, H Cl -OCH,0- H Resina
147 |C,H, CH, H CH, H H
148 |CH, F H CH, H H
149  |C,H, CH, H cl H H
150 |C.H, H NMe, cl H H
151 |CH, H S0,CH, |CH, H H-. -
152 [CH, H CH, Br H H
153  |CH, H CH, | H H
154 C Hy H CH, F H H Resina
155 |C.H, H CH, ci H H
156  |C.H, H CH, Br H H
157  [C,H, H CH, | H H
168  |C,H, H F H H Resina
159  |C,H, H F H F H Resina
160 c-Pr H OMe Br H H Resina
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N° R? R R® R R? R® Datos
fisic.
161 c-Pr H Me Br H H Resina
162 c-Pr H NO, Br H H Resina
163 |c-Pr H NH, Br H H Resina
164 |c-Pr H NO; Cl H H Resina
165 c-Pr H NH, cl H H Resina
166 c-Pr H OMe F H H Resine
167 |c-Pr H NO, F H H Resina
168 |c-Pr H NH, F H H Resina
169 |c-Pr OMe F H - H Resina
170 |c-Pr F F H H Resina
17 c-Pr F H H F Resina
172 |c-Pr H Me F H H Resina
173 c-Pr H F F H H Resina
174  |c-Pr H F H F H Resina
176 |Me H CH, CH,OCH, |[H H
176 |Me H F CH,0CH, |H H
177 |Me H Cl CH,0CH, |H H
178 |Me H Br CH,OCH, |H H
179 |Me H CH, CH,SCH, |H H
180 |Me H F CH,SCH, [H H
181  [Me H cl CH,SCH, |H H
182 |Me H Br CH,SCH, |H H
183 |Me H CH, CH,NMe, |H H
184 [Me H F CH,NMe, [H H
185 {Me H cl CH,NMe, [H H
186 |Me H Br CH,NMe, |H H
187 (Me H Ci CH, H H
188 Me H Br CH, H H
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N° R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.

189 |C.H, H CH, CH,OCH, [H H

180 [C,H, H F CH,OCH,; {H H

191 |CH, H o] CH,OCH, |H H

192  |CH, H Br CH,OCH, |H H

193  |C,H, H CH, CH,SCH; |H H

194 |C,H, H F CH,SCH, [H H

195 |C,H, H cl CH,SCH, |H H

196 |C.H, H Br CH,SCH, |H H

197 |C,H, H CH, CH,NMe, [H H

198 |C.H, H F CH,NMe, [H H

199 |C,H, H cl CH,NMe, |H H

200 |C,H, H Br CH,NMe, |H H

201  [C,H, H (o] CH, H H

202 |C.H, H Br CH, H H

203 |C,H, H F CH, H H
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Tabla 2: Compuestos de {a férmuia (2}
4 R
RS
J\ R® @
HN N N
l!l ro R7
N° R? R* R* R® R’ R* Datos
fisic.
204 |CH, CH, H F H H
205 [CH, CF, H F H H
206 |CH, OH H F H H
207 |CH, OCH, H F H H
208 |CH, i-Pr H CH,CHy |H H
209 |CH, F H F H H Aceite
210 |CH, Cl H F H H
211 CH, Br H F H H
212  |CH, [ H C{CH,), |H H
213 |CH, CH, H OCH,CgH; |H H
214 |CH, CF, H OCqHs H H
215 CH, OH H NO, H H Resina
216 |CH, OCH, H NH, H H Resina
217 [CH, CH,OMe |H CeHs H H
218 CH, F H NHCOCH,; [H H Resina
219 CH, Cl H NHCHO H H Rasina
220 |CH, Br H N(SO,CH,), |H H Resina
221 CH, I H NHSO,CH, |H H Resina
222 |CH, CH, H SCH, H H
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

223 |CH, CF, H SOCH, H H

224 |CH, OH H SO,NH, [H H

225 |CH, OCH, H SO,NHCH,; |H H

226 |CH, CH,OMe |H F H H

227 |CH, F H SO,CH, |H H

228 |CH, ) H CH,OCH, |H H

229 |CH, Br H CHLN(CH,), |H H

230 |CH, | H CH,SCH; |H H

231 CH, CH, H F H H

232 |CH, CF, H cl H H

233  |CH, CH,NMe, [H F H H

234 CH, CH,SMe |H F H H

235 CH, CH, F H H H

236 ICH,4 CF, F H H H

237 |CH, F CF, H H H

238 |CH, CH, H H CH, H

239 |CH, CF, H H CH,0CH,; |H

240 CH, OH H H CF, H

241 CH, OCH, H H . |OCH;, H

242 |CH, CH,OMe |H H N{CH,), H Resina
243 CH, F H H F H

244 CH,4 Cl H H Ct H

245 |CH, Br H H SO,CH, |H

246 |CH, | H H SO,CH; |H

247 CH, CH, H H H F

248 |CH, CF, H H H F

249 |CH, H CH, Cl H H 50
250 |CH, H CF, F H H
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N° R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.

251 CH, H CH, F H H Aceite
252 |CH, H OCH, F H H 45
253 |CH, H NO, F H H

254 |CH, H NH, F H H Aceite
255 |CH, H N(CH,), |F H H

256 CH, H NHCOCH, |F H H

257 CH, H NHCHO F H H

258 |CH, H N(SO,Me), |F H H

259 |CH, H NHSO,Me |F- H H

260 |CH, H SMe F H H

261 CH, H SOMe F H H

262 CH, H SO,;NH, F H H

263 |CH, H SO,NHMe |F H H

264 |CH, H SO,NMe, |F H H

265 |CH, H SO,CH, F H H

266 |CH, H NHCOCH, |SO;NH, H H

267 |CH, H CH,OCH, |F H H

268 |CH, H CH,NMe, |F H H

269 |CH, H- CH,SCH, |F H H

270 |CH, H F F H H Aceite
271 CH, H cl F H H

272 |CH, H Br F H H 47
273 |CH, H | F H H

274 CH, H F c-Pr H H Resina
275 CH, H F Bzl H H Resina
276 CH, H F CH=CH, |{H H Resina
277 CH, H F C=CH H H Resina
278 |CH, H F H F H Aceite
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No R? R* R* R® R’ R* Datos
flsic.
279 CH, F H Cl F H 85
280 |CHFMe H OMe Br H H Rasina
281 CHFMe H Me Br H H Resina
282 CHFMe H NO, Br H H Resina
283 CHFMe H NH, Br H H Resina
284 |CHFMe H NO, cl H H Resina
285 |CHFMe H NH, Cl H H Resina
286 |CHFMe H OMe F H H Resina
287 CHFMe H NO, F- H H Resina
288 |CHFMe H NH, F H H Resina
289 CHFMe OMe H F H H Resina
290 |CHFMe F H F H H Resina
291 CHFMe F H H H F Resina
292 |CHFMe H F H F H Resina
293 CHFMe H F F H H Resina
294 |CHFMe H Me F H H Resina
295 CH, H F cl H H Resina
296 |CH, H CH, H NO, H Resina
297 |CH, H CF;- H- NH, H Resina
298 |CH, H OH H N{CH,), H Resina
299 |CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
300 CHg H NO, H NHCHO H Resina
301 CH, H NH, H N(SO,Me), |H Resina
302 |[CH, H N(CH,), H NHSO,CH, [H Resina
303 |[CH, H NHCOCH, |H F H
304 CH, H NHCHO H cl H
305 |(CH, H N{(SQO,Me), [H Br H
306 |CH, H NHSO,Me |H [ H
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N° R? R* R* R® R? R® Datos
fisic.

307 |CH, H SMe H CH, H
308 CH, H SOMe H CF, H
309 |CH, H SO,NH, |H OH H
310 |cH, H SO,NHMe |[H OCH, H
311 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
312 |CH, H SO,CH, |H SOCH, |H
313  |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, [H
314 |cH, H F H SO,NHCH, |H
315 CH, H Cl. H SO,NMe, |H
316 |CH, H Br H SO,CH, |H
317 |CH, H | H C.H, H
318 |CH, CH, CH, cl H H
319 |cH, CH, F H cl H
320 |CH, OocH, |ci H F H
321  |cH, OCH, |[cH, H H F
322 |CH, cl H F H cl
323  |cH, H F F F H
324 |CH, Cl H F OCH, H
3256 |CH, F H cl OCH, H
326 CH, F H F F H
327 |CH, F CH, H CH, F
328 |cH, F F cl CH, H
329 |cH, CH, F cl H F
330 |cH, CH, F F F CH,
331 |cH, CH, H CH, H H
332 |ch, H F CH, H H
333 |cH, CH, H cl H H
334 |cH, H -(CH,)s- H H 64
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N° |R? R* R® R® R? R® Datos
fisic.

335 |CH, H -C(CH,),-(CH,);-C(CH,)- |H H 64

336 |CH, H -(CH,)- H H 60

337 |CH, H OCH, OCH, H H 129

338 |CH, H Cl H CH=CHEt |H

339 |CH, H Cl H C=CEt H

340 ICH, H Cl H Ph H

341 CH, H Cl H CN H

342 |CH, H cl -(CH,) H

343 |CH, H Cl -0{CH,);0- H

344 |CH, B c -OCH,0- H Resina

345 |C,H, CH, H CH, H H

346 C.Hs F H CH, H H

347 |C,H, CH, H Cl H H

348 |C.H, H N{CH,), Cl H H

349 IC;H, H SO,CH, CH, H H

350 |Me H Ma Br H H

351 Me H Me | H H

352 Et H Me F H H Resina

353 |Et H Me Cl H H

354 |Et H Me Br H H

355 |Et H Me I H H

356 C.Hg H F H H Resina

357 |C.H, H F H F H Resina

358 |c-Pr H OMe Br H H Resina

359 c-Pr H Me Br H H Resina

360 |c-Pr H NO, Br H H Resina

361 c-Pr H NH, Br H H Resina

362 |c-Pr H NO, Cl H H Resina

s A emEm s & Ins
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N° R? R* R® R® R? R® Datos
fisic.

363 c-Pr H NH, cl H H Resina
364 c-Pr H OMe F H H Resina
365 c-Pr H NO, F H H Resina
366 c-Pr H NH, F H H Resina
367 c-Pr OMe H F H H Resina
368 c-Pr F F H H Resina
369 c-Pr F H H F Rasina
370 |c-Pr H Me F H H Resina
371 c-Pr H F F H H Resina
372 |c-Pr H F H F H Resina
373 [Me H Me CH,OMe |H H

374 Me H F CH,OMe H H

375 |Me H Cl CH,OMe |{H H

376 Me H Br CH,OMe |H H

377 |Me H CH, CH,SMe |H H

378 |Me H F CH,SMe |H H

379 |Me H Cl CH,SMe |H H

380 |Me H Br CH,SMe H H

381 |Me- H CH, CH,NMe, |H H

382 Me H F CH,NMe, |H H

383 |Me H cl CH,NMe, |H H

384 Me H Br CH,NMe,; |H H

385 |Me H Cl CH, H H

386 |Me H Br CH, H H

387 |C,H, H CH, CH,OCH, |H H

388 |C,H; H F CH,OCH; |H H

388 |CH, H Cl CH,OCH; |H H

390 |C.H, H Br CH,OCH, |H H
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N° R® R* R R® R’ R® Datos
fisic.

391  |C,H, H CH, CH,SCH, |H H
392 |CH, H F CH,SCH, |H H
393 |C,H, H cl CH,SCH, |H H
394 |C,H, H Br CH,SCH; [H H
395 |C,H, H CH, CH,NMe, |H H
396 |[C,H, H F CH,NMe, |H H
397 |C,H, H (of CH,NMe, |[H H
398 |C,H, H Br CH,NMe, |H H
399 |CH, H cl CH, H H
400 |C,H, H Br CH, H H
401 |C.H, H F CH, H H

—— -
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Tabla 3: Compuestos de la férmula {3)
H,C CH,
" R
>N R?

J\N, y RS (3)
|

H RS R7

HN

- N° R® R* R R® R’ R® Datos
fisic.

402 |CH, CH, H F H H
403 CH, CF, H F H H Acoite
404 |CH, OH H F H H
405 |CH, OCH, |[H F H H
406 CH, i-Pr H CH,CqyHg H H
407 CH, F H F H H Aceite
408 |CH, cl H F H H
409 |cH, Br H F H H
410 |CH, I H C{CH,), H H
a11 Jen, lew, |w OCH,CeH; [H H ..
412 |CH, CF, H OCqH; H H
413 |CH, OH H NO, H H Resina
414 |CH, OCH, |H NH, H H Resina
415 |CH, CH,OMe |H CeHs H H
416 CH, F H NHCOCH, [H H Resina
417 |CH, cl H NHCHO |H H Resina
418 |[CH, Br H N{(SO,Ms), H H Resina
419 |CH, ! H NHSO,CH, [H H Resina
420 |CH, CH, H SCH, H H




Zrz
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N° R® R* R® R® R R? Datos
fisic.

421 |cH, CF, H SOCH, |[H H
422 |cH, OH H SO,NH, |H H

423 |CH, OCH, |H SO,NHCH, |H H

424 |cH, CH,OMe |H F H H

425 |CH, F H SO,CH, |H H

426 |cH, cl H CH,OCH, |H H

427 |cH, Br H CH,NMe, |H H

428 |cH, | H CH,SCH, [H H

429 |cH, CH, H F H H

430 |cH, CF, H cl H H

431 |CH, CH,NMe, |H F H H

432 [CH, CH,SMe |H F H H

433 |cH, CH, F H H H

434 |ch, CF, F H H H

435 |CH, F CF, H H H

436 |cH, CH, H H CH, H

437 |CH, CF, H H CH,OCH, [H

438 |cH, OH H H CF, H

439 -|cH, OCH, |[H H OCH, H

as0 |cH, CH,OMe |H H N(CHy, |H Resina
441 |cH, F H H F H

442 |cH, cl H H cl H

443 |cH, Br H H S0,CH, |

a4 |cR, | H H SO,CH, |H

445 |CH, CH, H H H F

446 |cH, CF, H H H F

447 |CH, H CH, Cl H H Aceite
448 |CH, H CF, F H H

,,,,, fe mmt miem 4 . - maia aummmecaa Amamew - eom FES e trmrre
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N R R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

449 |CH, H CH, F H H Aceite
450 |CH, H OCH, F H H 112
451 CH, H NO, F H H

452 |CH, H NH, F H H Aceite
453 |CH, H N(CH,), F H H

454 |CH, H NHCOCH, (F H H

455 |CH, H NHCHO F H H

456 |CH, H N(SO,Ms), |F H H

457 |CH, H NHSO,CH, |F H H

458 |CH, H SMe F H H

459 |CH, H SOMe F H H

460 |CH, H SO,NH, F H H

481 CH, H SO,NHCH, |F H H

462 CH, H SO;NMe, |F H H

463 |CH, H S0O,CH, F H H

464 |CH, H NHCOCH, [SO;NH, H H

466 |CH, H CH,OCH,; |F H H

466 |CH, H CH,NMe, |F H H

. 467 {CH, H CH,SCH, |F H H. .

468 CH, H F F H H Aceite
469 |CH, H & F H H

470 |CH, H Br F H H Aceite
471 |CH, H | F H H

472 CH, H F c-Pr H H Resina
473 CH, H F Bzl H H Resina
474 CH, H F CH=CH, |H H Resina
475 CH, H F C=CH H H Resina
476 |CH, H F H F H Aceite

1.1z
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N° R* R* R® R® R? R® Datos
fisic.

477 CH, F H ci F H Aceite
478 CHFMa H OMa Br H H Resina
479 |CHFMe H Me Br H H Resina
480 CHFMes H NO, Br H H Resina
481 CHFMe H NH, Br H H Resina
482 |CHFMe H NO, Cl H H Resina
483 CHFMe H NH, Ci H H Resina
484 |CHFMe H OMe F H H Resina
485 CHFMa H NO, F H H Resina
486 |CHFMe H NH, F H H Resina
487 CHFMe OMe H F H H Resina
488 |CHFMe F H F H H Resina
489 CHFMe F H H H F Resina
490 |CHFMe H F H F H Resina
491 CHFMe H F F H H Resina
492 (CHFMe H Me F H H Resina
493 CH, H F Ci H H Resina
494 |CH, H CH, H NO, H Resina
495 CH, H CF, H NH; H Resina
496 |CH, H OH H N(CHy); {H Resina
497 |CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
498 CH, H NO, H NHCHO H Resina
499 CH, H NH, H N(SO,Me), |H Resina
500 |CH, H N(CH,), H NHSO,CH; |H Resina
501 CH, H NHCOCH, |H F H

502 |CH, H NHCHO H Cl H

503 |CH, H N{SO,Me), |H Br H

504 |CH, H NHSO,CH; |H I H

27
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N° R? R* R® R R’ R® Datos
fisic.
5056 |CH, H SCH, H CH, H
506 |CH, H SOCH;, H CF, H
507 |CH, H SO,NH, H OH H
508 |CH, H SO,NHCH, |H OCH, H
509 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
510 |CH, H SO.CH, H SOCH, H
511 CH, H CH,OCH, |H SO,NH, |H
512 |CH, H F H SO,NHMe [H
513 |CH, H cl H SO,NMe, |H
514 |CH, H Br H SO,CH, H
515 |CH, H l H C,Hg H
516 |CH, CH, CH, Cl H H
517 |CH, CH, F H Cl H
518 |CH, OCH, Ci H F H
519 |CH, OCH, CH, H H F
520 |CH, Cl H F H Cl
521 CH, H F F F H
522 |CH, Cl H F OCH, H
523 |CH, F H cl OCH, .|H
524 |CH, F H F F H
525 |CH, F CH, H CH, F
526 |CH, F F Cl CH, H
527 |CH,; CH, F Cl H F
528 |CH, CH, F F F CH,
529 |CH, CH, H CH, H H
530 |CH, H F CH, H H
531 CH, CH, H Cl H H
532 CH,4 H -(CH,),- H H Resina

23y
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N° R® R* RY R? R? R® Datos
ffsic.
533 CH, H C H CH=CHEt |H
534 CH, H Cl H CeCEt H
535 |CH, H Ct H CeHy H
536 |CH, H cl H CN H
537 |CH, H Cl -{CH,),- H
538 |CH, H Cl -O(CH,),0- H
539 |CH, H Cl -OCH,0- H
540 |C,H; CH, H CH, H H
541 C.H; F H - CH, H H
6542 C,H; CH, H cl H H Resina
543 |C.H, H N(CH,}; Cl H H Resina
544 |C,H, H SQ,CH, CH, H H Resina
545 Me H Me Br H H
546 Me H Me | H H
547 Et H Me F H H Resina
548 Et H Me Cl H H
549 Et H Me Br H H
550 Et H Me 1 H H
551 |C,H, H F F H H-- Resina
b2 C,H, H F H F H Resina
553 |c-Pr H OMe Br H H Resina
554  |c-Pr H Me Br H H Resina
5556 c-Pr H NO, Br H H Resina
566 |c-Pr H NH, Br H H Resina
567 |c-Pr H NO, Cl H H Resina
568 |c-Pr H NH, cl H H Resina
559 c-Pr H OMe F H H Resina
560 |c-Pr H NO, F H H Resina

236
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N° [R® R* R® R R’ R® Datos
fisic.

561 c-Pr H NH, F H H Resina
562 |cPr OMe F H H Resina
563 c-Pr F F H H Resina
564 c-Pr F H H F Resina
565 c-Pr H Me F H H Resina
586 c-Pr H F F H H Resina
567 c-Pr H F H F H Resina
568 Me H Me CH,OCH, |H H

569 |Me H F CH,OCH, |H H

570 [Me H cl CH,0CH, |H H

571 Me H Br CH,OCH, |H H

572 |Me H CH, CH,SCH; |H H

573 |Me H F CH,SCH, |H H

574 |Me H Cl CH,SCH, |H H

575 |Me H Br CH,SCH, |H H

576 |Me H CH, CH,NMe, |H H

5§77 |Me H F CH,NMe, |[H H

578 Me H Cl CH,NMe, |H H

579 Me H Br CH,NMe, .- |H H

580 |[Me H cl CH, H H

581 [Me H Br CH, H H

582 |C,H, H CH, CH,OCH, |H H

6583 |C,H, H F CH,0CH, |[H H

584 |C,H, H c CH,0CH, |H H

585 C,Hg H Br CH,0CH, |H H

586 |C.H, H CH, CH,SCH; |H H

587 |C,H, H F CH,SCH,; |H H

588  [C,H, H (o CH,SCH, |H H
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N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

589 |C,Hs H Br CH,SCH; [H H

590 IC,H, H CH, CH,NMe, |H H

591  |C,Hs H F CH,NMe, |H H

592 |C.H, H c CH,NMe, |H H

593 |C,H; H Br CH,NMs, |H H

594 |C,H, H cl CH, H H

595 |C,H, H Br CH, H H

596 |CiH, H F CH, H H

278
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Tabla 4: Compuestos de la férmula (4)
F CH,
Y -
NTSN R’
" AN,)\N RS )
|!| RS R7
N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

597 |CH, CH, H F H H
598 |CH, CF, H F H H 117
599 |CH, OH H F H H
600 CH, OCH, H F H H Aceite
601 |CH, i-Pr H CH,CHs |H H
602 |CH, F H F H H Aceite
603 H cl H F H H 161
604 H Cl F H H 1256
605 F F H H 127
606 H Cl él H H 115
607 |CH, CH, H OCH,C,Hy |H H
608 |CH, CF, H OC,Hs H H
609 |CH, OH H NO, H H Resina
610 |CH, OCH, H NH, H H Resina
611 |CH, CH,OMs |H CeH, H H
612 |CH, F H NHCOCH, |H H Resina
613 CH, Cl H NHCHO H H Resina
614 CH, Br H N(SO,CH,), |H H Resina
615 CH, | H NHSO,CH, |H H Resina
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
flsic.
616 |CH, CH, H SCH, H H
617 |CH, CF, H SOCH, H H
618 |CH, OH H SO,NH, H H
619 |[CH, OCH, |[H SO,NHCH, |H H
620 |CH, CH,0Me |H F H H
621 |CH, F H SO,CH, H H
622 |CH, cl H CH,OCH, |H H
623 |CH, Br H CH,N(CH,), |H H
624 |CH; ! H CH,SCH, |[H H
625 |CH, CH, H F H H
626 |CH, CF, H Cl H H
627 |CH, CH,NMe, [H F H H
628 |CH, CH,SMe |H F H H
629 |CH, CH, F H H H
630 |CH, CF, F H H H
631 |cH, F CF, H H H
632 |CH, CH, H H CH, H
633 |CH, CF, H H CH,OCH, |H
634 |CH, OH H - H. CF, H
835 |CH, OCH, |[H H OCH, H
636 |CH, CH,OMe |H H N(CHp), |H Resina
637 |CH, F H H F H
638 |CH, cl H H cl H
639 |CH, Br R H SO,CHy |H
640 |CH, I H H SO,CH, |H
641 |CH, CH, H H H F
642 |CH, CF, H H H F
643 |CH, H CH, o] H H Aceite
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N° R? R* R* R* R’ R® Datos
ffsic.
644 |CH, H CF, F H H
645 |CH, H CH, F H H 112
646 |CH, H OCH, F H H 60
647 |CH, H NO, F H H
648 |CH, H NH, F H H Aceite
649 |CH, H N{(CH,), F H H
650 |CH, H NHCOCH, |F H H
651 |CH, H NHCHO |F H H
652 |CH, H N(SO,CH,), |F H H
653 |CH, H NHSO,CH, |F H H
654 |CH, H SCH, F H H
655 |CH, H SOCH, F H H
656 |CH, H SO,NH, [F H H
657 |CH, H SO,NHCH, |F H H
658 |CH, H SO,;N(CH,), |F H H
859 |CH, H SO,CH, F H H
660 |CH, H NHCOCH, |SO,NH, H H
661 CH, H CH,0CH, |F H H
662 |CH, H CHiN(CH,), |F H H
663 |CH, H CH,SCH, |F H H
664 CH, H F F H H 111
665 |CH, H c F H H Aceite
666 CH, H Br F H H 61
667 |CH, H | F H H
668 CH, H F c-Pr H H Resina
668 |CH, H F Bzl H H Resina
670 [CH, H F CH=CH, [H H Resina
671 CH, H F C=CH H H Resina

951
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
672 |CH, H F H F H Aceite
673 |CH, F H Cl F H Aceite
674 |CHFMe H OMe Br H H Resina
675 CHFMe H Me Br H H Resina
676 CHFMe H NO, Br H H Resina
677 CHFMe H NH, Br H H Resina
678 CHFMe H NO, cl H H Resina
679 CHFMa H NH, Cl H H Resina
- 680 CHFMe H OMe F H H Resina
681 CHFMe H NO, F H H Resina
682 |CHFMe H NH, F H H Resina
683 CHFMe OMe H F H H Rasina
684 |CHFMe F H F H H Resina
685 CHFMe F H H H F Resina
686 |CHFMe H F H F H Resina
687 |CHFMe H F F H H Resina
688 CHFMe H Me F H H Resina
689 |CH, H F Cl H H Resina
680 |CH, H .. CH, H NO, H Resina
691 |CH, H CF, H NH, H Resina
692 |CH, H OH H N(CH,), H Resina
693 |CH, H OCH, H NHCOCH, |H Resina
694 CH, H NO, H NHCHO H Resina
695 CH, H NH, H N({SO,CH,), [H Resina
696 |CH, H N(CH,), H NHSO,CH, [H Resina
697 |CH, H NHCOCH; (H F H
698 |CH, H NHCHO H Ci H
699 (CH, H N{(SO,CHj,), |H Br H

7
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N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.
700 |CH, H NHSO,CH, |H | H
701 |CH, H SCH, H CH, H
702 |cH, H SOCH, |H CF, H
703 |cH, H SO,NH, |H OH H
704 |cH, H SO,NHCH, |H OCH, H
706  |cH, H SO,NICH,), |H SCH, H
706  |CH, H SO,CH, |H SOCH, |H
707 |cH, H CH,OCH, |H SO,NH, |H
708 |cH, H F H SO,NHCH;, [H-
709 |cH, H cl H SO,N(CH,), [H
710 |cH, H Br H SO,CH, |H
711 |CH, H | H CaHs H
712 |cH, CH,4 CH, cl H H
713 CH, CH, F H Cl H
714  |CH, OCH, |[cI H F H
716 |cH, OCH, |CH, H H F
716 |cH, cl H F H cl
717  |CH, H F F F H
718 |CH, ler H F OCH, H
719 CH, F H Cl OCH, H
720 |cH, F H F F H
721 CH, F CH, H CH, F
722 |cH, F F cl CH, H
723 |CH, CH, F cl H F
724 |CH, CH, F F F CH,
725  |CH, CH, H CH, H H
726 |cH, H F CH, H
727 |cn, CH, H cl H

92>
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

728 |CH, H Ci H CH=CHEt |H

729 |CH, H Cl H C=CEt H

730 |CH, H cl H CeHs H

731 CH, H Cl H CN H

732 CH, H Cl -(CH,)- H

733 |CH, H cl -O(CH,),0- H

734 |CH, H cl -0OCH,0- H

735 |{Et CH, H CH, H H

736 |Et F H CH, H H

737 |[Et CH, H cl H H

738 |Et H N(CH,), C H H Resina
739 |Et H S0,CH, CH,3 H H

740 |Me H Me Br H H

741 Me H Me I H H

742 Et H Me F H H Resina
743 |Et H Me Cl H H

744 Et H Me Br H H

745 |Et H Me I H H

746 |CH, . -. |H. F F H H Resina
747 C,H, H F H F H Resina
748 |c-Pr H OMe Br H H Resina
749  |c-Pr H Me Br H H Resina
750 |c-Pr H NO, Br H H Resina
751 c-Pr H NH, Br H H Resina
752 |c-Pr H NO, o] H H Resina
753 c-Pr H NH, Cl H H Resina
754  |c-Pr H OMe F H H Resina
755 c-Pr H NO, F H H Resina

3,34
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Ne |R? R* R® R® R’ R* Datos
fisic.

756 c-Pr H NH, F H H Resina

757 |c-Pr OMe F H H Resina

758 c-Pr- F F H H Resins

759 |c-Pr F H H F Resina

760 c-Pr H Me F H H Resina

761 c-Pr H F F H H Resina

762 c-Pr H F H F H Resina

763 |Me H Me CH,0CH, |H H L

764  |Me H F CH,0CH, [H H o

765 |Me H Cl CH,OCH; [H H

766 |Me H Br CH,0CH;, [H H

767 |Me H CH, CH,SCH,; |H H

768 |Me H F CH,SCH, {H H

769 |Me H Cl CH,SCH; |H H

770 |Me H Br CH,SCH; |H H

Lz Me H CH, CH,N(CH,), |H H

772 |Me H F CH,N(CH,), |H H

773 Me H Cl CH,N(CH,), |H H

774 [Me. - H Br CH,N(CH,), |H H

775 |Me H Cl CH, H H

776 |Me H Br CH, H H

777  |Et H CH, CH,0CH, |H H

778  |Et H F CH,0CH, |H H

779 |Et H cl CH,OCH, [H H

780 |Et H Br CH,OCH, |H H

781 Et H CH, CH,SCH, H H

782  [Et H F CH,SCH; ([H H

783 |Et H Cl CH,SCH, |H H

935
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N° R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

784 |Et H Br CH,SCH, |H H

785 |Et H CH, CH,N(CH,), |H H

786 |Et H F CH,N(CH,), |[H H

787 |Et H cl CH,N{(CH,), |H H

788 |Et H Br CH,N(CH,), |H H

789 et H cl CH, H H

790 |Et H Br CH, H H

791 |Et H F CH, H H
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Tabla 56: Compuestos de la férmula {5)
H,
F
4 R-'t
X
,TL ,)N\ I R® (5)
HN~ N° °N
I!I R R/
Ne R? R* R* R® R’ R* Datos
fisic.
792  |cH, CH, H F H H
793  CH, CF, H F H H 68
794 CH, OH H F H H
795 |cH, ocH, |[H F H H Aceite
796 |CH, i-Pr H CH,CeHs  [H H
797 |CH, F H F H H
798 |cH, ci H F H H
799 |cH, Br H F H H
800 |CH, I H CICHy): |H H
801 |CH, CH,4 H OCH,C.Hs [H H
B0O2 |CH, CF, H OC,Hs H H
803 |CH, OH H NO, H H
804 |CH, OCH, |[H NH, H H
805 |cH, CH,OMe |H CoHs H H
806 |CH, F H NHCOCH, [H H
807 CH, Cl H NHCHO H H
808 |cH, Br H N(SO;Me), |H H
809 |CH, | H NHSO,CH, |H H
810 |CH, CH, H SCH, H H

28 o
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

811 CH,4 CF, H SOCH, H H

812 CH, OH H SO,NH, H H

813 |CH, OCH, H SO,NHCH, |H H

814 |CH, CH,OMe |H F H H

815 |CH, F H S0,CH, H H

816 |CH, cl H CH,0CH, |H H

817 |CH, Br H CH,NMe, |[H H

818 |CH, | H CH,SCH, |H H

819 |CH, CH, H F H H

820 |CH, CF, H cl H H

821 |CH, CH,NMe, [H F H H

822 CH, CH,SMe |H F H H

823 CH, CH, F H H H

824 |CH, CF, F H H H

825 |[CH, F CF, H H H

826 |CH, CH, H H CH, H

827 CH, CF, H H CH,O0CH,; |H

828 |CH, OH H H CF, H

829 |CH, OCH, |H H OCH, H .

830 |CH, CH,OMe |H H N(CH,), H Resina
831 CH, F H H F H

832 |CH, Cl H H cl H

833 |CH, Br H H S0,CH, |H

834 |CH, | H H SO,CH, H

835 |[CH, CH, H H F

836 |CH, CF, H H H F

837 |CH, H CH, Cl H H

838 |CH, H CF, F H H

935
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

839 |CH, H CH, F H H 44
840 |CH, H OCH, F H H Aceite
841 CH,4 H NO, F H H
842 |CH, H NH. F H H Aceite
843 |CH, H N(CH,), |F H H
844 |CH, H NHCOCH, |F H H
845 CH, H NHCHO F H H
846 |CH, H N{SO,Me), |F H H
847 |CH, H NHSO,CH, |F - H H
848 |CH, H SCH, F H H
848 |CH, H SOCH, F H H
850 |CH, H SO,NH, F H H
851 CH, H SO,NHCH; |F H H
852 |CH, H SO,NMe, |F H H
853 |CH, H S0.CH, F H H
854 |CH, H NHCOCH, |SO;NH, H H
856 |CH, H CH,OCH, |F H H
856 |CH, H CH,NMe, |F H H
867 |CH, H CH,SCH, |F H 1H .
858 |CH, H F F H H
859 |CH, H Cl F H H Aceite
860 |CH, H Br F H H 62
861 |CH, H ) F H H
862 |CH, H F c-Pr H H Resina
863 CH, H F Bzl H H Resina
864 CH, H F CH=CH, H H Resina
865 CH, H F C=CH H H Resina
866 CH, H F H F H Aceite
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N° R? R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

867 CH, F H cl F H Aceite
868 CHFMe H OMe Br H H Resina
869 CHFMe H Me Br H H Resina
870 CHFMe H NO, Br H H Raesina
871 CHFMe H NH, Br H H Resina
872 CHFMs H NO, Ci H H Resina
873 CHFMe H NH, Cl H H Rasina
874 |CHFMe H OMe F H H Resina
875 |cHFme |H NO, F H H Resina
876 {CHFMe H NH, F H H Resina
877 |CHFMe OMe H F H H Resina
878 CHFMe F H F H H Resina
879 |CHFMe F H H H F Resina
880 |CHFMs H F H F H Resina
881 CHFMe H F F H H Resina
882 |CHFMe H Ma F H H Resina
883 CH, H F Cl H H Resina
884 |CH, H CH, H NO, H Resina
885 |CH, H CF, H NH,- H Resina
886 CH, H OH H N{CH,), H Resina
887 CH, H OCH, H NHCOCH; |H Resina
888 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
889 |CH, H NH, H N(SO,CH,), |H Resina
890 |CH, H N(CH,), H NHSO.CH, |H Resina
891 CH, H NHCOCH, |H F H

892 CH, H NHCHO H Cl H

893 |CH, H N(SO,Me}, |H Br H

894 |CH, H NHSO,CH, [H | H
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895 |CH, H SCH, H CH, H
896 |CH, H SOCH, |H CF, H
897 |cH, H SONH, |H OH H
898 |CH, H SO,NHCH, |H OCH, H
899 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
300 |CH, H SO,CH, |[H SOCH, |H
901 |CH, H CH,OCH, [H SO,NH, |H
902 |CH, H F H SO,NHCH, |H
903 |CH, H cl i SO,N(CH,), [H
904 |CH, H Br H SO,CH, |H
905 |cH, H | H C.H, H
906 |CH, CH, |cH, cl H H
907 |cH, CH, IF H cl H
908 |CH, ocH, |c H F H 100
209 |cH, OCH, |CH, H H F
310 |cH, cl H F H cl
911 |CH, H F F H 60
912  |cH, cl F OCH, H
913 |cH, F - cl OCH, H
914 |ch, F H F F H
915 |CH, F CH, H CH, F
916 |cH, F F cl CH, H
917 |cH, cH, |F cl H F
918 |CH, CH, F F F CH,
919  |cH, CH, H CH, H H
920 |cH, H F CH, H H
921 |CcH, CH, M cl H H
922 |CcH, H cl H CH=CHEt |H
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923 |CH, H Cl C=CEt H
924 |CH, H cl CeoHs H
925 |CH, H Cl CN H
926 |CH, H cl -(CH,),- H
827 |CH, H cl -0(CH,),0- H
928 |CH, H cl -OCH,0- H Resina
929 |C.H, CH, H CH, H H
930 |C.H, F H CH, H H
931 C,Hs CH, H Cl H H
932 |CH, H N(CH,), Cl H H
933 |C,H, H S0,CH, CH, H H
934 |Me H Me Br H H
935 |[Me H Me | H H
936 Et H Me F H H Resina
937 |Et H Me Cl H H
938 Et H Me Br H H
939 Et H Me | H H
940 |C.H, H F H H Rasina
941 |C.H, H F H . F H Resina
942 c-Pr H OMe Br H H Rasina
943 c-Pr H Me Br H H Resina
944 |c-Pr H NO, Br H H Resina
945 c-Pr H NH, Br H H Resina
9468 |c-Pr H NO, cl H H Resina
947 c-Pr H NH, Cl H H Resina
848 [c-Pr H OMe F H H Resina
9489 c-Pr H NO, F H H Resina
950 |c-Pr H NH, F H H Resina

2
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951 c-Pr OMe F H H Resina
952 c-Pr F F H H Resina
953 c-Pr F H H F Resina
954 c-Pr H Me F H H Resina
955 c-Pr H F F H H Resina
956 c-Pr H F H F H Resina
957 Me H Me CH,0CH, |H H

958 |Me H F CH,OCH, |[H H

959 |Me H Cl- CH,OCH, |H H

860 |Me H Br CH,0CH, |H H

961 Me H CH, CH,SCH; |H H

962 |Me H F CH,SCH; |H H

963 |Me H Cl CH,SCH, |H H

964 |Me H Br CH,SCH, |H H

965 |Me H CH, CH,NMe, |H H

866 |Me H F CH,NMe, |H H

967 |Me H cl CH,NMs, [H H

268 Me H Br CH,NMe, [H H

969 |Et H cl CH, H H

970 |Me H Br CH, H H

971 Et H CH, CH,0OCH, |H H

972 |Et H F CH,OCH, |H H

973 |Et H Cl CH,OCH; |[H H

974 |Et H Br CH,OCH; |[H H

975 |Et H CH, CH,SCH; |[H H

976 |Et H F CH,SCH, |[H H

977 |E&t H Cl CH,SCH, |H H

978 |Et H Br CH,SCH; |[H H
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979 Et H CH, CH,NMe, |[H H
980 |Et H F CH,NMe, |H H
981 Et H Cl CH,NMe, |H H
982 |Et H Br CH,NMe, [H H
983 Et H Cl CH; H H
984 |Et H Br CH, H H
985 |[Et H F CH, H H
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- GHy
CH, a o5
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H.N N N
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fisic.

986 |CH, CH, H F H H

987 CH, CF, H F H H 179
988 |CH, OH H F H H

289 CH, OCH, H F H H Aceite
990 |CH, i-Pr H CH,CgH, H H

991 CH, F H F H H Aceite
992 |CH, Cl H F H H

993 |CH, Br H F H H

994 |CH, | H CICH,), H H

995 éH, CH, H OCH,C,H; |H H

996 |CH, CF; H OCgHy H H

997 CH, OH H NO, H H Resina
998 |{CH, OCH, H NH, H H Resina
999 |CH, CH,OMe |H C.H; H H

1000 |CH, F H NHCOCH, |H H Resina
1001 |CH, Ci H NHCHO H H Resina
1002 |CH, Br H N(SO;Me), |H H Resina
1003 |CH, I H NHSO,CH; |H H Resina
1004 |CH, CH, H SCH, H H

345



-96 -
N° R? R R® R® R’ R® Datos
flsic.
1005 |CH, CF, H SOCH, H H
1006 |CH, OH H SO,NH, H H
1007 |CH, OCH, |[H SO,NHCH, [H H
1008 |CH, CH,OMe |H F H H
1009 |CH, F H S0,CH, H H
1010 |CH, ci H CH,O0CH, |[H H
1011 |CH, Br H CH;,NMe, |H H
1012 |CH, 1 H CH,SCH, |H H
1013 |CH, CH, H F H H
1014 |CH, CF, H Cl H H
1015 |CH, CH,NMe, |H F H H
1016 |CH4 CH,SMe |H F H H
1017 |CH, CH, F H H H
1018 |CH, CF, F H H H
1019 |CH, F CF, H H H
1020 |CH, CH, H H CH, H
1021 |CH, CF, H H CH,OCH, [H
1022 |CH, OH H H CF; H
- 1023 -|CH, OCH, H H OCH, H
1024 |CH, CH,OMa [H H N(CH,), H Resina
1025 |[CH, F H H F H
1026 |CH, cl H H Cl H
1027 |CH, Br H H SO,CH, H
1028 |CH, | H H SO,CH, |H
1029 |CH, CH, H H H F
1030 |CH, CF, H H H F
1031 |CH, H CH, cl H H 138
1032 |CH, H CF, F H H
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1033 |CH, H CH, F H H Aceite
1034 |CH, H OCH, F H H Acaeite
1035 |CH, H NO, F H H
1036 |CH, H NH, F H H Aceite
1037 |CH, H N(CH,), F H H
1038 |CH, H NHCOCH, |F H H
1039 |CH, H NHCHO F H H
1040 |CH, H N{SO,Me), |F H H
1041-- |CH, H NHSO,CH, |F H H -
1042 |CH, H SMe F H H
1043 |CH, H SOMe F H H
1044 |CH, H SO,NH, |F H H
1045 (CH, H SO,NHCH, |F H H
1046 |CH, H SO,NMe, |F H H
1047 |CH, H SO,CH, F H H
1048 |CH, H NHCOCH, |SO,NH, H H
1049 |CH, H CH,OCH; |F H H
1080 [CH, H CH,NMe, |[F H H

~1051 |CH, H CH,SCH, |F H H .
1052 |cH, H F F H H 120
1053 |CH, H Cl F H H Aceite
1054 |CH, H Br F H H 132
1055 |CH, H i F H H
1056 |CH, H F c-Pr H H Resina
1057 |CH, H F CH,CqHg H H Resina
1058 |CH, H F CH=CH, |H H Resina
1059 |CH, H F C=CH H H Resina
1060 [CH, H F H F H 143
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1061 |CH, F H Cl F H 130
1062 |CHFMe H OMe Br H H Resina
1063 |CHFMe H Me Br H H Resina
1064 |CHFMe H NO, Br H H Resina
1065 |CHFMe H NH, Br H H Resina
1066 |[CHFMe H NO, Cl H H Resina
1067 |CHFMe H NH, Cl H H Resina
1068 |CHFMe H OMe F H H Resina
1069 |CHFMe H NO, F H H Rl;s:ina
1070 |CHFMe H NH, F H H Resina
1071 |CHFMe OMe H F H H Resina
1072 |CHFMa F H F H H Resina
1073 |CHFMe F H H H F Resina
1074 |CHFMe H F H F H Resgina
1075 |CHFMe H F F H H Resina
1076 |CHFMae H Me F H H Resina
1077 |CH, H F Cl H H Resina
1078 |CH,4 H CH, H NO, H Raesina
1079 |CH, H CF, H NH, H Resina
1080 CH, H OH H N{CH;), H Resina
1081 |CH, H OCH, H NHCOCH; [H Resina
1082 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
1083 |CH, H NH, H N{SO,Me), |H Resina
1084 |CH, H N{(CH,), H NHSO,CH; |H Resina
1085 |CH, H NHCOCH, |H F H

1086 |CH, H NHCHO H Cl H

1087 |CH, H N{SO,Me), |H Br H

1088 |CH, H NHSO,CH; [H I H
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1089 |CH, H SMe H CH, H
1090 |CH, H SOMe H CF; H
1091 |CH, H SO,NH, H OH H
1092 |CH, H SO,NHCH, |H OCH, H
1093 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
1094 |CH, H S0,CH, H SOCH, H
10956 |CH, H CH,OCH, |H SO,NH, H
1096 |CH, H F H SO,NHCH, |H
1097 |CH, H Cl H SO,NMe,— H
1098 |cH, H Br H SO,CH, |H
1099 |CH, H I H C.H, H
1100 |CH, CH, CH, Cl H H
1101 |CH, CH,; F H Cl H
1102 |CH, OCH, Cl H F H Aceite
1103 {CH, OCH, CH, H H F
1104 |CH, Cl H F H Cl
1105 |CH, H F F F H 129
1106 |CH, Cl H F OCH, H
1107 |CH, F H cl OCH, H. .
1108 |CH, F H F F H a5
11098 |CH, F CH, H CH, F
1110 |CH, F F Cl CH, H
1111 |CH, CH, F cl H F
1112 |CH, CH, F F F CH,
1113  |CH, CH, H CH, H H
1114 |CH, H F CH, H H
1115 |CH, CH, H cl H H
1116 |H H Cl cl H H Resina
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1117 |CH, H -(CH,),- H H Resina
1118 |CH, H Cl H CH=CHEt [H
1119 |CH, H cl H C=CEt H
1120 |CH, H Cl H CeHs H
1121 |CH, H Cl H CN H
1122 |CH, H c -(CH,),- H
1123 |CH, H cl -0(CH,),0- H
1124 |CH, H cl -OCH,0- H
1125 |C,H, CH, H CH, H  |H
1126 |C;H, F H CH, H H
1127 |[C,H, CH, H Cl H H
1128 |C.H; H N(CH,}, [C H H
1129 |C,H, H S0,CH, CH, H H
1130 |Me H Me Br H H
1131 |Me H Me | H H
1132 |Et H Me F H H Resina
1133 |Et H Me cl H H
1134 |Et H Me Br H H
1135 |Et H Me | H- H
1136 |[C,H, H F H H Resina
1137 |C,H, H F H F H Resina
1138 |c-Pr H OMe Br H H Resina
1139 |c-Pr H Me Br H H Resina
1140 |c-Pr H NO, Br H H Resina
1141  {c-Pr H NH, Br H H Resina
1142 |c-Pr H NO, Cl H H Resina
1143 |c-Pr H NH, cl H H Resina
1144 |c-Pr H OMe F H H Resina
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1145 |c-Pr H NO, F H H Resina
1146 |c-Pr H NH, F H H Resina
1147 |c-Pr OMe F H H Resina
1148 |c-Pr F F H H Resina
1148 |c-Pr F H H F Resina
1150 |c-Pr H Me F H H Resina
1151 |c-Pr H F F H H Resina
11562 |c-Pr H F H F H Resina
1153 |Me H Me CH,O0CH, |H H
1164 |Me H F CH,OCH, |H H
1155 [Me H cl CH,0CH, [H H
1156 |[Me H Br CH,0CH; |[H H
1157 |Me H CH, CH,SCH; |H H
1158 |Me H F CH,SCHy |H H
1169 |Me H Cl CH,SCH; |H H
1160 |Me H Br CH,SCH; |[H H
1161 |Me H CH, CH,NMe, |[H H
1162 |Me H F CH,NMe, |H H
1163 |Me H Cl CH,NMe, . |H H
1164 |Me H Br CH,NMe, {H H
1165 |Me H cl CH, H H
1166 |Me H Br CH, H H
1167 |C;H, H CH, CH,0CH; i{H H
1168 |C.H, H F CH,0CH, [H H
1169 |C,H, H Ci CH,OCH,; |[H H
1170 |C.H, H Br CH,0CH, [H H
1171 |C,H, H CH, CH,SCH, [H H
1172 |C,H, H F CH,SCH, [H H
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1173 |C,H, H cl CH,SCH, |[H H
1174 |C.H, H Br CH,SCH, |H H
1175  |C.H, H CH, CH,NMe, |H H
1176 |C.H, H F CH,NMe, |H H
1177 |CH, H cl CH,NMe, [H H
1178  |C,H, H Br CH,NMe, |H H
1179 |cH, H cl CH, H H
1180 |C.H, H Br CH, H H
1181 |C,H, H F CH, H H
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1182 |CH, CH, H F H H Resina
1183 |CH, CF, H F H H
1184 |CH, OH H F H H
1185 |CH, OCH, H F H H
1186 |CH, i-Pr H CH,CeHs |[H H
1187 |CH, F H F H H
1188 |CH, Cl H F H H
1189 |CH, Br H F H H
1190 |CH, | H i-Pr H H
1191 |CH, CH, H OCH_Ph H H
1192 |CH, CF, H OPh H H
1193 |CH, OH H NO, H H Resina
1194 |CH, OCH,4 H NH, H H Resina
1195 |CH, CH,OMe |H Ph H H
1196 |CH, F H NHCOMe {H H Resina
1197 |CH, cl H NHCHO H H Resina
1198 |CH, Br H N(SO,Me), |H H Resina
1199 |CH, I H NHSOMe |H H Resina
1200 |CH, CH, H SMe H H
1201 |CH, CF,4 H SOMe H H
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1202 |CH, OH H SO,NH, |H H
1203 |CH, OCH;, H SO,NHMe |H H
1204 |CH, CH,OMe |H F H H
1205 |CH, F H SO,CH, |[H H
1206 |CH, Cl H CH,OCH, |[H H
1207 |CH, Br H CH,NMe, |H H
1208 |CH, | H CH,SCH, [H H
1209 |CH, CH, H F H H
1210 |CH, CF, H Cl H H
1211  |CH, CH,NMe, |H F H H
1212 |CH, CH,SMe |H F H H
1213 |CH, CH, F H H H
1214 |CH, CF, F H H H
1215 |CH, F CF, H H H
1216 |CH, CH, H H CH, H
1217 |CH, CF, H H CH,OCH, |H
1218 |CH, OH H H CF, H
1219 |CH, OCH, |H H OCH, H
1220 |CH, CH,OMe |H H- N(CH,), H Resina
1221 |CH, F H H F H
1222 |CH, cl H H Cl H
1223 |CH, Br H H S0,CH, H
1224 |CH, | H H SO,CH, H
1225 |CH, CH, H H H F
1226 |CH, CF, H H H F
1227 |CH, CH, Cl H H
1228 |CH, CF, H H
1229 |CH, CH, F H H
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1230 |CH, H OCH, F H H
1231 |CH, H NO, F H H
1232 |CH, H NH, F H H
1233 |CH, H N{(CH,), F H H
1234 |CH, H NHCOCH, |F H H
1235 |CH,3 H NHCHO F H H
1236 |CH, H N{SO,CH,), |F H H
1237 |CH, H NHSO,CH,; |F H H
1238 |CH, H SMe F H H
1239 |(CH, H SOMe F H H
1240 |CH, H SO,NH, F H H
1241 |CH, H SO,NHCH; |F H H
1242 |CH, H SO,N(CH,), |F H H
1243 |CH, H S0,CH, F H H
1244 |CH, H NHCOCH, |SO.NH, H H
1245 |CH, H CH,OCH, |F H H
1246 |CH, H CH,N(CH,), |F H H
1247 |CH, H CH,SCH, F H H
1248 |CH, H F F H H
1249 |CH, H Cl F H H
1250 |CH, H Br F H H
1251 |CH, H I F H H
1252 |CH, H F c-Pr H H Resina
1253 |CH, H F CH,CHs |[H H Resina
1254 |CH, H F CH=CH, |H H Resina
1265 |CH, H F C=CH H H Resina
1256 |CH, H F H F H Aceite
1257 |CH, F H Ci F H Aceite
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1258 |CHFMe |H OMe Br H H Resina
1259 |CHFMe |[H Ms Br H H Resina
12860 |CHFMe |H NO, Br H H Resina
1261 |CHFMe |H NH, Br H H Resina
1262 |jCHFMe |H NO, Ci H H Resina
1263 |CHFMe |H NH, Cl H H Resina
1264 |CHFMe |H OMe F H H Resina
1265 |CHFMe |H NO, F H H Resina
1266 |CHFMe [H NH; F H H Resina
1267 |CHFMe |OMe H F H H Resina
1268 |CHFMe |F H F H H Resina
1269 |CHFMe |F H H H F Resina
1270 |CHFMe |H F H F H Resina
1271 |CHFMs |H F F H H Resina
1272 |CHFMe |H Me F H H Resina
1273 |CH,4 H F Cl H H Resina
1274 |CH, H CH, H NO, H Resina
1275 |CH; H CF, H NH, H Resina
1276 |CH, H- OH+ H N(CHy), |H Resina
1277 |CH, H OCH, H NHCOCH, [H Resina
1278 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
1279 |CH, H NH, H N(SO,CH,); |H Resina
1280 |CH, H NMe, H NHSO,CH,3 |H Resina
1281 |[CH, H NHCOCH, [H F H

1282 |CH, H NHCHO H Cl H

1283 |CH, H N(SO,Me}; |H Br H

1284 |CH, H NHSO,CH, [H ! H

12856 |CH, H SMe H CH, H
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1286 |CH, H SOMe H CF, H
1287 |CH, H SO,NH, H OH H
1288 |CH, H SO,NHMe |H OCH, H
1289 |CH, H SO,NMe, |[H SCH, H
1290 |CH, H S0,CH, H SOCH, H
1291 |CH, H CH,O0CH, |H SO,NH, |H
1292 |CH, H F H SO,NHCH, |H
1293 |CH, H Cl H SO,N(CHj); |H
1294 |CH, H Br H S0,CH, H
1295 |CH, H I H C,Hs H
1296 |CH, CH, CH, Ci H H
1297 |CH, CH, F H Cl H
1298 |CH, OCH, Cl H F H
1299 |CH; OCH, CH, H H F
1300 |CH, Cl H F H Ct
1301 |CH, H F F F H
1302 |CH, Cl H F OCH, H
1303 |CH; F H Cl OCH, H
1304 |CH, F - H F F H
1306 |CH, F CH; H CH;3 F
1306 |CH, F F Cl CH, H
1307 |[CH, CH, F cl H F
1308 |CH, CH, F F F CH,
1309 |CH, CH, H CH, H H
1310 |[CH, H F CH, H H
1311 |CH, CH, H Cl H H
1312 |CH, H Cl CH=CHEt |H
1313 |CH, H Ci C=CEt H
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1314 |[CH, H cl CoHe H
1315 |CH, H Cl CN H
1316 |CH, H Ci -(CH;)- H
1317 |CH, H Cl -0O(CH,),0- H
1318 |CH, H Cl -OCH,0- H
1319 |C.H, CH,4 H CH, H Rasina
1320 |C,H, F H CH, H H Resina
1321 |C,H, CH, H cl H H Resina
1322 |C,H, H- N(CH,), c H H Resina
1323 |C,H, H SO,CH, CH, H H Resina
1324 |Me H CH, Br H H
1326 |Me H CH, t H H
1326 |Et H CH, F H H Resina
1327 |Et H CH, Cl H H
1328 |Et H CH, Br H H
1329 |Et H CH, | H H
1330 |Et H CH, CH,0CH,; |H H
1331 |C,H; H F F H H Resina
1332 |C,Hg. - |H- F H F H Resina
1333 |c-Pr H OMe Br H H Resina
1334 [c-Pr H Me Br H H Rasina
1335 |c-Pr H NO, Br H H Resina
1336 |c-Pr H NH, Br H H Resina
1337 |c-Pr H NO, al H H Resina
1338 |c-Pr H NH, Cl H H Resina
1339 [c-Pr H - OMe F H H Resina
1340 |c-Pr H NO, F H H Resina
1341 |c-Pr H NH, F H H Resina
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1342 |c-Pr OMe F H H Resina
1343 |c-Pr F F H H Resina
1344 |c-Pr F H H F Resina
1345 |c-Pr H Me F H H Resina
1346 |c-Pr H F F H H Resina
1347 |c-Pr H F H F H Resina
1348 |Me H F CH,OCH, |H H

1349 |Me H Cl CH,OCH; |H H

1350 |[Me H Br CH,0CH, |H H -
13561 |Me H CH, CH,SCH, |H H

1352 |[Me H F CH,SCH, [H H

1353 |Me H cl CH,SCH, |H H

1354 |Me H Br CH,SCH; |H H

1355 |Me H CH, CH,NMe, |H H

13566 |Me H F CH,NMe, |H H

1357 |Me H cl CH,NMe, |H H

1358 |Me H Br CH,NMe, |H H

1359 |Me H Cl CH, H H

1360 |Me H Br CH, H H

13617 |C,H, H CH, CH,O0CH, 1H H

1362 |C,H, H F CH,OCH; |H H

1363 |C,H; H Cl CH,OCH; |H H

1364 |C,H, H Br CH,OCH, |H H

1365 |C,Hg H CH, CH,SCH, |H H

1366 |C,H, H F CH,SCH, |H H

1367 |C,H, H cl CH,SCH; [H H

1368 |C,H, H Br CH,SCH, [H H

1369 |C,.H, H CH, CH,NMe, |H H
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1370 |C,Hg H F CH,NMe, [H H
1371  [C,H, H cl CH,NMe, |H H
1372 |C,H; H Br CH,NMe, |H H
1373 |C,H, H cl CH, H H
1374 |C,H, H Br CH, H H
1375 |C,H, H F CH, H H




- 111 -
Tabla 8: Compuestos de la férmula (8)
F AR
SN
J\ PY RS (8)
H.N N
rR® R
N° |R? R* R® R® R’ R® Datos
flsic.
1376 |[CH, CH, H F H H Resina
1377 |CH, CF, H F H H
1378 |CH, OH H F H H
1379 |CH, OCH, H F H H
1380 |CH, i-Pr H CH,CoHs H H
1381 CH, F H F H H
1382 |CH, c! H F H H
1383 |CH, Br H F H H
1384 |CH, I H i-Pr H H
1385 |[CH, - CH, H OCHPh |H H
1386 |CH, CF, H OPh H H
1387 |CH, OH H NO, H H Resina
1388 |CH, OCH, H NH, H H Resina
1389 |CH, CH,OMe |H Ph H H
1380 |CH, F H NHCOMe |H H Resina
1391 |CH, Cl H NHCHO H H Resina
1392 |CH, Br H N{SO,Me), |H H Resina
1393 |CH, I H NHSOMe |H H Resina
1394 |CH, CH, H SMe H H
1395 |CH, CF, H SOMe H H
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1396 |CH, OH H SO,NH, H H
1397 |CH, OCH, |H SO,NHMe |H H
1398 |CH, CH,0Me |H F H H
1399 |CH, F H SO,CH, |H H
1400 |cH, cl H CH,OCH, [H H
1401 |CH, Br H CH,NICH,), |H H
1402 |CH, ! H CH,SCH, |H H
1403 |CH, CH, H F H H
1404 |CH, CF, H Cl H H
1405 |CH, CH,NMa, |H F H H
1406 |CH, CH_,SMe |H F H H
1407 |CH, CH, F H H H
1408 |CH, CF, F H H H
1409 |CH, F CF, H H H
1410 |CH, CH, H H CH, H
1411 |CH, CF, H H CH,0CH, |H
1412 |CH, OH H H CF, H
1413 |CH,4 OCH, H H OCH, H
1414 |CH, CH,0Ms |H H N(CHg, "|H- -- |Resina
1416 |CH, F H H F H
1416 |CH, Cl H H Cl H
1417 |CH, Br H H SO,CH, H
1418 |CH, | H H S0,CH, H
1419 |CH, CH, H H H F
1420 |CH, CF, H H H F
1421 [CH, CH, cl H H
1422 |[CH, CF, F H H
1423 |CH, CH, F H H
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1424 |CH, H OCH,4 F H H
1425 |CH, H NO, F H H
1426 |CH, H NH, F H H
1427 |CH, H N(CH,), F H H
1428 |[CH, H NHCOCH, |F H H
1429 |CH, H NHCHO |F H H
1430 |CH, H N(SO,CH,), |F H H
1431 |cH, H NHSO,CH, |F H H
1432 |CH, H SMe F H H
1433 |(cH, H SOMe F H H
1434 |CH, H SO,NH, |F H H
1435 |CH, H SO,NHCH, [F H H
1436 |CH, H SO,N(CH,), |F H H
1437 |cH, H SO,CH, F H H
1438 |CH, H NHCOCH, [SO,NH, |H H
1439 |CH, H CH,0CH, |F H H
1440 |[CH, H CH,NICH,), |F H H
1441 [cH, |H CH,SCH, |F H H
1442 |cH, H F F H H
1443 |cH, H ct F H H
1444 |CH, H Br F H H
1445 |CH, H | F H H
1446 |CH, H F c-Pr H H Resina
1447 |cH, H F CH,C,H, |[H H Resina
1448 |CH, H F CH=CH, |H H Resina
1449 |CH, H F C=CH H H Resina
1450 |[CH, H F H F H Aceite
1451 |CH, F H cl F H Aceite
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1452 |CHFMe |H OMe Br H H Resina
1453 |CHFMe |H Me Br H H Resina
1454 |CHFMe H NO, Br H H Resina
1466 |CHFMe |H NH, Br H H Resina
1456 |CHFMe |H NO, Cl H H Resina
1457 |CHFMe (H NH, Cl H H Resina
1458 |CHFMe |H OMe F H H Resina
1469 |CHFMe |H NO, F H H Resina
1460 |CHFMe |H NH, F H “H Resina
1461 |CHFMe {OMe H F H H Resina
1462 |CHFMe |F H F H H Resina
1463 |CHFMe |{F H H H F Resina
1464 |CHFMe |H F H F H Resina
1465 |CHFMe |H F F H H Resina
1466 |CHFMe |H Me F H H Resina
1467 |CH, H F Ct H H Resina
1468 |CH, H CH, H NO, H Resina
1469 |CH, H CF, H NH, H Resina
1470 |CH, H OH H N(CH,), H Resine
1471 CH, H OCH, H NHCOCH, H Resina
1472 |CH, H NO, H NHCHO H Resina
1473 |CH, H NH, H N(SO,CH,), |H Resina
1474 |CH, H NMe, H NHSO,CH, |H Resina
1475 |CH, H NHCOCH, |H F H

1476 |CH, H NHCHO H Cl H

1477 |CH, H N(SO,Me), [H Br H

1478 |CH, H NHSO,Me |H | H

1479 |CH, H SCH, H CH, H
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1480 |CH, H SOCH, H CF, H
1481 |CH, H SO,NH, H OH H
1482 |CH, H SO,NHMe |H OCH, H
1483 |CH, H SO,NMe, |H SCH, H
1484 |CH, H SO,CH, H SOCH, H
1485 |CH, H CH,0CH, |H SO,NH, H
1486 |CH, H F H SO,NHCH, |H
1487 |CH, H cl H SO,N(CH,), |H
1488 |CH, H Br H SO,CH, H
1489 |CH, H | H C.H, H
1490 |[CH, CH, CH, cl H H
1491 |[CH, CH, F H cl H
1492 |CH, OCH, cl H F H
1493 |CH, OCH, CH, H H F
1494 |CH, (o] H F H cl
1495 |CH, H F F F H
1496 |CH, Cl H F OCH, H
1497 |CH, F H cl OCH, H
1498 |CH, F H F -|F H
1499 |CH, F CH, H CH, F
1500 |CH, F F Cl CH, H
1501 |CH, CH, F cl H F
1602 |CH, CH, F F F CH,
1503 |CH, CH, H CH, H H
1504 |CH, H F CH, H H
1505 |CH, CH, H cl H H
1506 |CH, H cl CH=CHC,H, |H
1507 |CH, H cl C=CCHs |[H

5
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1508 |CH, H Cl (o H
1509 CH, H Cl CN H
1610 |CH, H Cl -(CH,),- H
1511 |CH, H cl -0(CH,),0- H
1512 |CH, H Cl -OCH,0- H
1513 |C,H, CH, H CH, H H Resina
1514 |C,H, F H CH, H H Resina
15616 |C,H, CH, H Cl H H Resina
1516 |C,H, H N(CH,), Cl H H Resina
1517 |C,H, H S0O,CH, CH, H H Resina
1518 |Me H Me Br H H
1519 |Me H Ma | H H
1520 |Et H Me F H H Resina
1521 |Et H Me Ci H H
1522 |Et H Me Br H H
1523 |Et H Me | H H
1524 |C.H; H F F H H Resina
1525 |C,Hg H F H F H Resina
1526 |c-Pr H OMe Br H H Resina
1527 |c-Pr H Me Br H H Resina
1628 |c-Pr H NO, Br H H Resina
1529 |[c-Pr H NH, Br H H Resina
1530 |c-Pr H NO. Cl H H Resina
1531 lc-Pr H NH, Ci H H Resina
1532 |c-Pr H OMe F H H Resina
1533 |c-Pr H NO, F H H Resina
1534 |c-Pr H NH, F H H Resina
1635 |c-Pr OMe H F H H Resina
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1536 |c-Pr F F H H Resina
1537 |c-Pr F H H F Resina
15638 |c-Pr H Me F H H Resina
1539 |[c-Pr H F F H H Resina
1540 |c-Pr H F H F H Resina
1541 |Me H Me CH,OCH, |[H H
1542 |Me H F CH,OCH, [H H
1543 |Me H Cl. CH,O0CH, |H H
1544 |Me H Br CH,0CH; |H H
1545 |Me H CH, CH,SCH, |H H
1546 |Me H dl3 CH,SCH, |H H
1547 |Me H cl CH,SCH, |[H H
1548 |Me H Br CH,SCH, |H H
1549 |Me H CH, CH,N(CH,), |H H
1660 |Me H F CH,NICH,), [H H
1551 |Me H cl CH,N(CH,), [H H
1552 |Me H Br CH,N(CH,), |H H
1663 |[Me H cl CH, H H
1554 |Me H Br . CH, H H
1555 |C,H; H CH, CH,0CH, |H H
1656 |C.H, H F CH,OCH, [H H
1557 |C,H, |H o CH,OCH, |H H
1558 |C,H, H Br CH,0CH, |H H
1559 |C,H, H CH, CH,SCH, |[H H
1660 {C,H, H F CH,SCH, |H H
1561 |C,H, H Cl CH,SCH; |H H
1562 |C,Hs H Br CH,SCH, [H H
1663 |C,Hs H CH, CH,NI(CH,), |H H
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1564 |C,H, H F CH,N(CH,), |H H

1565 |C,H, H Cl CH;N(CHy), |H H

1566 |C.H, H Br CH,N(CH,), |[H H

1567 |C.H, H cl CH, H H

1568 |C;H; H Br CH, H H

1669  |C,H, H F CH, H H

La siguiente Tabla 9 se refiere a la férmula general (9)
R1
Ay
/'n\ Z (®
HN" N
N° R R? | R® R* R® R® R’ R® Datos
fisic.

1570 | CF, H | CH, OCH, | CI H F H 134
1571 | CF, H | CH, Cl H OCH, |H Acpite
1572 | CF, H |CH; F H Cl OCH; |H
1673 | CF, H | CH, H CH; | OCH, H 104
1574 | CF, H |CH, H OCH, |OCH, |H H 163
1675 | c-Bu H | CH, H NMe, | Cl H H
1576 | c-Bu H }CH, H NMe, |S-Me |H H
1577 ] ¢-Bu H |CH, H CH, F H H
1578 | c-Bu H |H H Cl H Cl H Resina
1579 | c-Pen H |CH, H NMe, | CI H H
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1580 | c-Pen H jCH, H NMe, | S-Me |H H Resina
1581 | c-Pen H | CH, H CH, F H H
1682 | c-Hex H | CH, H NMe, | CI H H
1583 | c-Hex H |CH,; H NMe, | S-Me |H H Resina
1584 | c-Hex H | CH, H CH, F H H
1585 | CHMe- H | CH, H CH, OCH, |H H Resina
Ph{4-OH)
1586 | t-Bu H | CH, CH, OCH,; |H H Resina
1587 | t-Bu H' | cH; OCH, | OCH, H Aceite
1688 | 1-Me-c-Pr CH,0-(3,5- Cl F 128
Me,-Ph}
1589 | n-Pen H | CH, OCH, |OCH, |H Resina
1590 | Bzl H | CH, OCH, | OCH, Resina
La siguiente Tabla 10 se refiere a la férmula general (I)
R’ . 8
>N R?
J\ P R® m
A N N
A Ra RT
N° A R R? R* |R* R® R® R’ |R® |Datos
fisic.
1891 f{\H, CH, CH, CH, [H |sMe |H |cH, [H
159‘ NH, CH, Ac CH; |H SMe |H CH; |H
: 1595 NH, CH, SO,Me |CH; |H SMe |H CH; [H
] 59& NH, / CH, c-Pr CHy [H |smMe |H |CH, |H
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1695 |NH, CHy, |H CHs [H |IsMe |H |[CH, |H |Resina
1596 |NHAc CH, |H CH, |cFy |[H SCHy|H |H |Resina
1597 | [NHAC AecuP [H cH, [H |ome lBr |H [H |Resina
1%598' NHAc I\E:HF H CH, |H Me Br H H Resina
1599 [NHAC MeCHF |H cHy [H [No, |Br |H [H |Resina
1]600 NHAc MeCHF |H CH,; |H NH, |Br |H |H |Resina
1|601 NHAc MeCHF |H CH; |H NO, |CI H H |Resina
1602 | [NHAC MeCHF |H CHy [H |NH, |cI |H |H |Resina
1603 hNHAc MeCHF [H cHs [H fome [ [H -|H [Resina
l';lsm NHAc MeCHF |H CH, |H NO, |F H |H |Resina
1608 |NHAC MeCHF [H CHy {[H [NH, |F |# |H [Resina
1606 |NHAC MeCHF |H CH, |OMe |H F |H |[H [|Resina
1607 [NHAc MeCHF |H CH, |F F |H |[H [|Resina
}1608 JINHAC MeCHF |H CH, |F H |H |H |Resina
1609 | [NHAC MeCHF |H CHy [H |cH, |F |H |H [|Resina
1610] [NHAc MeCHF |H CHy, [H |F F |H |H |Resina
1617 |nHAC MeCHF [H CH, [H |F H |F |H [Resine
1612 |[NHAcC EtCHF  [fK CHy [H oMe |Br [H |H |Resina
1613 [NHAc - BcHF H \ JcH, [ [Me [r [H |4 |Resina
1614 |NHAC EcHF JH | |[cHs [H [No, |Br |H [H  [Resine
16151 |NHAC EtCHF !H CHy [H [NH, [Br |H |H |Resina
1616 [NHAC EtCHF  |H cH; [H N0, o [H |H  |Resina
1617 [NHAc EtCHF |H CH; [H [NH, oI |H |H |Resina
1618 N};IAc EtCHF |H CH, |H OMe |F H H [Resina
l1619 |NRAc fetewr Ju | e, |H N0, [F [H |H  [Resine
1620 |NHAc ecHE [H / |cHs fH [NH, |[F [H |H [Resina
hizy NHAC EtCHF [H CH, |OMe [H F |H |H [Resina
1622 |NHAc EtCHF  {H CH, |F IH F |H [# [Resina
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1623 |NHAc EtCHF” [‘4\ CH, [F |H H |H |F [Resina
1624 |NHAc EtCHF |H CH, |H CH, |[F H H }Resina
1625 |NHAc EtCHF ||H ‘ CH; |H F F H H Resina
1626 |NHAc EtCHF .H/ CH; |H F H H H Resina
1627 |H,NCONH MeCHF |H CH, |H OMe |Br H H Resina
1628 jH,NCONH MeCHF |H CH, |H Me Br H H ]Resina
1629 |H,NCONH MeCHF [H CH, |H NO, |[Br |H H |Resina
1630 |H,NCONH MeCHF |H CH, |H NH, Br H H Resina
1631 |H,NCONH .|MeCHF |H CH, |H NO, |[CI H H |Resina
1632 |H,NCONH MeCHF |H CH; |H NH, cl H H Resina
1633 {H,NCONH MeCHF |H CH, |H OMe |F H H |Resina
1634 |H,NCONH MeCHF |H CH, |H NO, F H H Resina
1635 |H,NCONH MeCHF |H CH, |H NH, |F H H |Resina
1636 |H,NCONH MeCHF |H CH, |OMe |H F H H Resina
1637 |H,NCONH MeCHF |H CH, |F F H H Resina
1638 |H,NCONH MeCHF |H CH, |F H H H F Resina
1639 |H,NCONH MeCHF |H CH; |H CH, |F H H |Resina
1640 |H,NCONH MeCHF |H CH; |H F F H -|H Resina
1641 |H,NCONH MeCHF |[H CH, |H F H F H |Resina
1642 |H,NCONH EtCHF |H CH,; |H OMe |Br H H Resina
1643 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H Me Br |H H |Resina
1644 |H,NCONH EtCHF |H CH; [H NO, Br H H Resina
1645 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H NH, |Br [H H |Resina
1646 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H NO, Cl H H Resina
1647 [H,NCONH EtCHF |[H CH, |H NH, Cl H H Resina
1648 |H,NCONH EtCHF [H CH; [H OMe |F H H |{Resina
1649 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H NO, F H H Resina
1650 |H,NCONH EtCHF [H CH, |H NH, |F H H |Resina
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1651 |H,NCONH EtCHF |H CH, |OMe |H F H H Resina
1652 |H,NCONH EtCHF |H CH, |F F H |H |Resina
1663 |H,NCONH EtCHF |H CH, |F H H H F Resina
1654 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H CH, F H H Resina
16556 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H F F H H Resina
1656 |H,NCONH EtCHF |H CH, |H F H F H |Resina
16567 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H OMe |(Br H H Resina
1658 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H Me Br |H H |Resina
1659 [H,NCSNH MeCHF |H CH, |H NO, Br H H Resina
1660 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H NH, Br H M Resina
1661 |H,NCSNH MeCHF |H CH,; |H NO, |[CI H H |Resina
1662 [H,NCSNH MeCHF |H CH,; |H NH, Cl H H Resina
1663 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H OMe |F H H |Resina
1664 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H NO, |F H H |Resina
1665 |H,NCSNH MeCHF |H CH; [H |[NH, |F H |H |Resina
1666 |H,NCSNH MeCHF |H CH; {OMs |H F H H {Resina
1667 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |F F H H Resina
1668 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |F H H F Resina
1669 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H CH, F H H |Resina
1670 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H F F H H Resina
1671 |H,NCSNH MeCHF |H CH, |H F H F H |Resina
1672 tH,NCSNH EtCHF |H CH; H OMe |Br H H |Resina
1673 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |H Me Br |H H |Resina
1674 [H,NCSNH EtCHF |H CH; |H NO, |Br |H H |Resina
1675 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |H NH, Br H H Resina
1676 |H,NCSNH EtCHF |H CH; |H NO, Cl H H Resina
1677 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |H NH, |CI H H |Resina
1678 |H,NCSNH EtCHF |H CH,; |H OMe |F H H |Resina
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1679 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |H NO, |F H H Resina
1680 |H,NCSNH EtCHF |H CHs |[H |NH, |F H |H |Resina
1681 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |OMe |H F H H Resina
1682 |H,NCSNH EtCHF |[H CH,; |F F H H Resina
1683 [H,NCSNH EtCHF |H CH, |F H H H F Resina
1684 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |[H |cH, |F H |H |Resina
1685 |H,NCSNH EtCHF |H CH, |H F F H H |Resina
1686 |H,NCSNH EtCHF |H CH; |H F H F H Resina
1687 |NH-SO,Me CH, |[H CH, (H [sMe |H |cH, {H |Resina| -
1688 |NH-SO,Me CH, H CH, |CF, |H SMe |H H |Resina
1689 |[N=C(Ma)OMe |CH, H CHy |CFy [H SMe |H H |Resina
1690 [N=C(Me)OEt |CH, H CH, |[CF, |H SMe |H H |Resina
1691 |[N=C(Me)SMe {CH, H CH, |CF; |H SMe |H H Resina
1692 |N=CMe, CH, H CH, |CF; |H SMe |H H Resina
1693 [NH, C,Hs CH, CH, |H SMe |[H CH, |H
1694 |NH, C.H; Ac CH,; |H SMe |H CH, |H
1695 |NH, C.Hs SO,Me |CH, |H SMe |H CH; |H
1696 |NH, C,Hg c-Pr CH; |H SMe |H CH,; |H Resina
11697 |NHCOCH, C,Hs H CH, |H SMe |H CH, |[H . o~
1698 |NHCOCH, C,H, H CH, |ICF, JH SCH, |H H
1699 |NHSO,CH, C,Hg H CH,; |H SMe |H CH; |H Resina
1700 |[NHSO,CH, C.H; H CH, |CF, |H SMe |H H
1701 |[N=C{Me}OMe |C,H, H CH; |CFy |H SMe |H H |Resina
1702 [N=C(Me)OEt |C,H; H CH, |CF, |H SMe |H H |Resina
1703 [N=C(Me)SMe |C,H, H CH,; |CF, [H SMe |H H |Resina
1704 |N=C(CH,), C,H; H CH, |CF; |H SMe |H H |Resina
1705 |NH, i-Pr CH, CH, |H SMe |H CH, |H
1706 |NH, i-Pr Ac CH, |H SMe |H CH; |H
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1707 |NH, i-Pr SO,Me |CH, SMe CH, |H
1708 |NH, i-Pr c-Pr CH, SMe CH, |H Resina
1709 |NHCOCH, i-Pr H CH, SMe CH, |H Resina
1710 |NHCOCH, i-Pr H CH; |CF; |H SMe |H H |Resina
1711 |NHSO,CH, i-Pr H CH; |H SMe |H CH, |[H |Resina
1712 |NHSO,CH, i-Pr H CH; |CF, |H SCH, |H H |Resina
1713 |[N=C(Me)OMe |i-Pr H CH, |CF; |H SCH,; |H H |Resina
1714 |N=C(Ms)OEt i-Pr H CH; |ICF; |H SCH, |H H Resina
11715 |N=C(Me)}SMe |i-Pr H CH, |CFy |H SCH, |H H |Resina
1716 |N=C(CH,), i-Pr H CH, |CFy, |H SCH, |H H |Resina
1717 |NH, CHFMe |CH, CH, [H |SMe CH, |H
1718 |NH, CHFMe |Ac CH; |H SMe |H CH; [H
1719 |NH, CHFMe 1SO,Me |CH; |H SMe |H CH; |H
1720 |NH, CHFMe |c-Pr CH; [H [SMe |H |CH, |[H |Resina
1721 |[NHCOCH, CHFMe |H CH; |H SMe |[H CH, |H
1722 |NHCOCH, CHFMe |H CH, |CF; |H SMe |H H
1723 |NHSO,CH, CHFMe |[H CH, H |sMe |H |[CH, |H
1724 |NHSO,CH, CHFMe |[H CH; |CF; |H SMe |H H
11725 {N=C(Me)OMe |CHFMe |H CH; |CF; |H SMe-|H- |H- {Resina
1726 |[N=C(Me)OEt |CHFMe |H CH, |CF, H SMe |H H |Resine
1727 |[N=C(Me)SMe |CHFMe |H CH, |CF; |H SMe |H H |Resina
1728 |N=C{CH,), CHFMe |H CH; |CF, |H SMe |H H |Resina
1729 |NH, CHFEt |CH, CH; |H SMe |H CH, |H
1730 {NH, CHFEt |Ac CH, [H SMe |[H CH, |H
1731 |NH, CHFEt |SO,Me |CH; [H SMe |H CH, |H
1732 |NH, CHFEt |c-Pr CH; |H SMe |H CH; |H |Resina
1733 |NHCOCH, CHFEt {H CH, |H SMe |H CH, |H
1734 |NHCOCH, CHFEt |H CH,; |CF, |H SCH, |H H

aN
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1735 |NHSO,CH, CHFEt |H CH; |H SCH, |H CH, |H
1736 |NHSO,CH, CHFEt |H CH, |CF, |H SCH, |H H
1737 |[N=C(Me)OMe |CHFEt |H CH; |CF; |H SCH, |[H H |Resina
1738 |N=C{Me)OEt CHFEt |H CH, |CFy |H SCH,4 |H H Resina
1739 |[N=C(Me)SMe |CHFEt |H CH, |CF, |H SCH, |H H |Resina
1740 |[N=C(CH,), CHFEt [H CH, |CF, {H SCH;|H [H [Resina
1741 |NH, CFMe, |CH, CH, |H SMe |H CH, IH
1742 |NH, CFMe, |Ac CHy |H SMe |H CH; |H
1743 |NH, CFMe, |SO,Me |CH, |H SMe |H CH; |H -
1744 |NH, CFMe, |c-Pr CH; |H SMe |H CH, |H
1745 |NHCOCH, CFMe, |H CH, |H SMe CH, |H
1746 |[NHCOCH, CFMe, |H CH,; |CF; |H SCH; |H H
1747 |NHSO,CH, CFMe, |H CHs; [H |SCH; [H |CH, |H
1748 |NHSO,CH, CFMe, |H CH,; |CF; |H SCH, |[H H
1749 |N=C(Me)OMe |CFMe, |H CH, |CF, |H SCH, |H H |Resina
1750 |[N=C(Me)OEt |CFMe, [H CH, |CF, |H SCH, |H H |Resina
1751 |N=C(Me)SMe |CFMe, |H CH; iCF; |H SCH, |H H |Resina
1752 |N=C(CH,), CFMe, |H CH, |CF; |H SCH, |[H H |Resina
1763 |NH, ¢-Pr CH, CH, |H SMe |H CHy |H -
1754 |NH, c-Pr Ac CH, [H |SMe |H |CH, [H
1755 |NH, c-Pr SO,Me |[CH; |H SMe |H CH, |H
1756 |NH, c-Pr c-Pr CHy |H SMe |H CH; |H Resina
17867 |NHCOCH, c-Pr H CH; |H SMe |H CH, [H |Resina
1758 |[NHCOCH, c-Pr H CH, |CF; |H SCH, |H H |Resina
1759 |NHSO,CH, c-Pr H CH; |H SMe |H CH; |H Resina
1760 |NHSO,CH, c-Pr H CH; |CF, [H SCHy|H (H [Resina
1761 |[N=C(Me}lOMs |c-Pr H CH, |CF, SCH,|H [|H [Resina
1762 |[N=C(Me)OEt |c-Pr H CH, |CF, |H SCH, |[H H |Resina
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N |A R R? R |R* |R® R® |R” |R® |Datos
fisic.
1763 [N=C(Me)SMe |c-Pr H CH, |ICF, |H SCH, |H H Resina
1784 |N=C(CH,), c-Pr H CH, |CF, |H SCH,]JH |H |Resina
1765 |NH, 1-F-c-Pr |CH, CH, |H SMe |H CH, |H
1766 |NH, 1-F-c-Pr |Ac CH, [H |sMe |H |CH, |H
1767 |NH, 1-F-c-Pr |SO,Me |CH, |H SMe |H CH, [H
1768 |NH, 1-F-c-Pr |c-Pr CH, |[H |sme |H |cH, |H
1769 |NHCOCH, 1-F-c-Pr |H CH, [H [sMe |H |CH, |H
1770 |NHCOCH, 1-Fc-Pr |H CH, |CF, |H SCH,|H |H
1771 INHSO,CH, 1-F-c-Pr |H CH, |H SMe |[H CH, [H
1772 |NHSO,CH, 1-F-c-Pr |H CH, |CF; |H SCH; |H H
1773 |N=C(Me)OMe |1-F-c-Pr |H CH, {CF, |H SCHy |[H |H
1774 |[N=C(Me)OEt |1-F-c-Pr |H CH, |CFy |H SCH; |H H
1775 |[N=C(Me)SMe |[1-F-c-Pr |H CH,; |CF, |H SCH, |H H
1776 {N=C(CH,), 1-F-¢c-Pr |H CH, |CF, {H SCH,; |H H
1777 |CH, CCl, H CH, |H Br F H H |Acsite
1778 |CH, CCl, H CH, |H CH, [CI H H |Aceite
1779 |{CH, ccl, H CH, {F H F H |H |Aceite
1780 |Et ccl, H CH, |[H |[Br F H |[H
1781 |Et CCly H CH, |[H |CH, a0 WH |H
1782 |Et CCl, H CH, |F H F H H
1783 |CH, CFMe, |H CH, |H Br F H H
1784 |CH, CFMe, |H CH, |H CH, |CI H H
1785 |CH, CFMe, |H CH, |F H F H H
1786 |Et CFMe, |[H CH, (H Br F H H
1787 |Et CFMe, |[H CH, [H CH, |CI H H
1788 |Et CFMe, |H CH, |F H F H H
1789 |[CH, c-Pr H CH, [H Br F H H
1790 |CH, c-Pr H CH, |H CH, |CI H H
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N° A R R? R* |R* |R® R® |R?” |R®* |Datos
fisic.
1791 |CH, c-Pr H CH, [F |H F | |H
1792 {i-Pr CCl, H CH, |H Br F H H
1793 |i-Pr CClg H CH, |H CH, Cl H H
1794 |i-Pr CCl, H CH; |F H F H H
1795 |NHCOCH, cc, |[H CH, [H [|Br [ |H |H
1796 |NHCOCH, ccl, [H CH, [H [Me o0 0 [H
1797 |NHCOCH, ce, |H CH, [F |H F |H |H
1798 |NHSO,Me cc, |H CH, [H |er F H |H
1799 |NHSO,Me CCl, H CH; |H Me Cl H F
1800 |NHSO,Me cc, |H CH, IF |n F [0 |
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Elemplos de formulaciones

Se obtiene un agente para espolvorear mezclando 10 partes en peso de un
compuesto de la férmula (I) vy 90 partes en peso de talco como material
inerte, y desmenuzéndolas en un molino de impactos.

Se obtiene un polvo humectable, facilmente dispersable en agua, mezclando
25 partes en peso de un compuesto de la férmula {l), 64 partes en pesoc de
cuarzo que contians caolin como material inarte, 10 partes en peso de una sal
de potasio de écido lignina-sulfénico y 1 parte en peso de una sal de sodio de
dcido oleoil-metil-tdurico como agente humectante y dispersante, y moliéndo-
las en un molino de pdas.

Se obtiene un concentrado para disparsar féciimente dispersable en agua,
mezclando 20 partes en peso de un compuesto de la férmula () con 6 partes
an peso de un alquil-fenol-poliglicol-éter (*Triton X 207), 3 partes en peso de
un isotridecanol-poliglicol-éter (8 OE = dxido de etileno) y 71 partes en peso
de un aceite mineral parafinico (margen de ebullicién p.ej. desde aproximada-
mente 255 hasta mds de 277°C) y moliéndolas en un molino de bolas con
friccidn hasta una finura de por debsjo de 5 micrémetros.

Se obtiense un concentrado emulsionable a partir de 15 partes en peso de un
compuesto de la férmula (I}, 75 partes en peso de ciclohexanona como

disolvents y 10 partes en peso de nonil-fenol oxietilado como emulsionants.

Se obtiene un granulado dispersable en agua mezclando
75 partes en peso  de un compuasto de la férmula (),

10 =" de una sal de calcio de écido lignina-sulfénico
5 "= " " de lauril-sulfato de sodio
3 o de un poli{alcohol vinflico) y
7 .- de ceolfn,

moliéndolas en un molino de pias y granulando el polvo an un lecho fluidizado
mediante aplicacién por rociado de agua como liquido de granulacidn.
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f) Se obtiene también un granulado dispersable en agua homogeneizando y
desmenuzando previamenta en un malino de coloides
25 partes en peso de un compuesto de la férmula {I)
5 - o - de una sal de sadio de &cido 2,2'-dinaftiimetano-6,6'-
disulfdnico
2 " de una sal de sodio de écido oleoil-metil-taurico
1 parte en peso de un polilalcohol vinflico)
17 partes en peso de carbonato de caicio y
60 o " de agua,
a continuacién moliéndolas en un molino de perlas, y atomizando la
suspensidn asf obtenida en una torre de atomizacién mediante una boquilla
para un solo material y luego secéndola.

C. Ejempios blolégicos

1. Efecto sobre las malezas seg(n el procedimiento de antes del brote

Semillas o trozos de rizomas de plantas de malezas mono- y di-cotiledéneas
se colocan en macetas de material pldstico dentro de tierra de légamo arenosa y se
cubren con tierra. Los compuestos conformes al invento, formulados en forme de
polvas humectables o concentrados pera emulsionar, se aplican luego como
suspensidén o emulsién acuosa con una cantidad consumida de agua que, convertida
por cd_lculo, es de 600 a 800 i/ha en diferentes dosificaciones sobre la superficie de
la tierra cubriente.

Después del tratamiento, las macetas se colocan en un invernadero y se
mantienen en buenas condiciones de crecimiento para las malezas. La valoracion
visual de los dafos para las plantas o para el brote se efect(a después de haber
brotado las plantas experimentales tras de un tiempo de experimentacién de 3 a 4
samanas sn comparacion con testigos sin tratar. Tal como lo muestran los resultados
de los ensayos, los compuestos conformas al invento presentan una buena activided
herbicida antes del brote contra un amplio espectro de malezas y malas hierbas. Por
ejemplo, los compuestos de los Ejsmplos n™ 4, 6, 12, 13, 15, 16, 17, 18, 46, 48,
49, 51, 67, 68, 69, 71-103, 124, 127, 131, 135-139, 145, 146, 158-174, 209,
215, 216, 218, 219, 220, 221, 242, 249, 251, 252, 254, 270, 272, 274-302,
334, 335, 336, 336, 344, 352, 356-371, 403, 407,413,414, 416419, 440, 447,

LA\
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449, 450, 452, 468, 470, 472-500, 524, 532, 542, 543, 544, 547, 551-567, 598,
600, 602-606, 609, 610, 612-615, 636, 643, 645, 646, 648, 664, 665, 666, 668-
696, 714, 717, 718, 738, 742, 746-762, 793, 795, 830, 839, 840, 842, 859,
860, 862-890, 908, 911, 928, 936, 940-956, 987, 989, 991, 997, 998, 1000-
1003, 1024, 1031, 1033, 1034, 1036, 1052-1054, 1066-1084, 1102, 1106,
1109, 1116, 1117, 1132, 1136-1152, 1182, 1193, 1194, 1196-1199, 1220,
1252-1280, 1319-1323,1326, 1331-1347, 1388, 1389, 13890-1393, 1414, 1446-
1447, 1513-1517, 1520, 1624-1540, 1670, 1571, 1673, 1574, 1578, 1580,
1583, 1585-1590, 1595-1692, 1696, 1699, 1701-1704, 1708-1715, 1720, 1725-
1728, 1732, 1737-1740, 1749-1752, 1756-1764,1777,1778 y 1779 (véanse las
Tablas 1 a 10) muestran en el ensayo un efecto herbicida muy bueno contra plantas
dafinas tomadas entre 8l grupo formado por Alopecurus spp., Apera spp., Apoa spp.,
Echinochloa .spp., Setaria spp., Digitaria spp., Chenopodium spp., Matricaria spp..
Varonica spp., Viola spp., Stellaria spp., Amaranthus spp. o Solanum spp. segun el
procedimiento de antes del brote con una cantidad consumida de 0,5 0 menos kg de
sustancia activa por hectérea.

2. Efecto sobre las malezas despuds del brote

Semilles o trozos de rizomas de malezas mono- y di-cotiledéneas se colocan
en macetas de material pldstico dentro de tierra de légamo arenosa, se cubren con
tierra y se cultivan en un invernadero en buenas condiciones de cracimiento. Tres
semanas después de la siembra, las plantas experimentales se tratan en el estadio
de tres hojas. Los compuestos conformes al invento formulados como polvos para
proyectar o como concentrados para emulsionar, se proyectan en diferentes
dasificaciones junto con una cantidad consumida de agua que convertida por célculo
es de 600 a 800 I/ha sobre las partes verdes de las plantas. Despuéds de un tiempo
de permanencia, de aproximadamente 3 a 4 semanas, de las plantas experimentales
en &l invernadero en condiciones 6ptimas del crecimiento, el efecto de los preparados
se valora visuaimente en comparacién con testigos sin trater. Los agentes conformes
al invento presentan también despuds del brote una buena actividad harbicida contra
un amplio espectro de malas hierbas y malezas econdémicamente importantes. Por
ejemplos, los compuestos de los Ejemplos n™ 4, 6, 12, 13, 15, 16, 17, 18, 46, 48,
49, 51, 67, 68, 69, 71-103, 124, 127, 131, 135-139, 145, 146, 158-174, 209,
215, 216, 218, 219, 220, 221, 242, 249, 261, 252, 254, 270, 272, 274-302,
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334, 335, 336, 336, 344, 352, 356-371, 403,407,413, 414,416-419, 440, 447,
449,450, 452, 468,470, 472-500, 524,532, 542, 543, 544, 547, 551-567, 598,
600, 602-606, 609, 610, 612-615, 636, 643, 645, 646, 648, 664, 665, 666, 668-
696, 714, 717, 718, 738, 742, 746-762, 793, 795, 830, 839, 840, 842, 859,
860, 862-890, 908, 911, 928, 936, 940-956, 987, 989, 991, 997, 998, 1000-
1003, 1024, 1031, 1033, 1034, 1036, 1052-1054, 1056-1084, 1102, 1105,
1109, 1116, 1117, 1132, 1136-1152, 1182, 1193, 1194, 1196-1199, 1220,
1252-1280, 1319-1323,1326, 1331-1347, 1388, 1389, 1390-1393, 1414, 1446-
1447, 1513-1517, 1520, 1524-1540, 1570, 1571, 1573, 1574, 1578, 1580,
1583, 1585-1590, 1595-1692, 1696, 1699, 1701-1704, 1708-1715, 1720, 1725-
1728, 1732, 1737-1740, 1749-1752, 1756-1764, 1777, 1778 y 1779 (véanse las
Tablas 1 a 10) muestran en el ensayo un efecto herbicida muy bueno contra plantas
dafiinas tomadas entre el grupo formado por Chenopodium spp., Papaver spp.,
Polygonum spp., Veronica spp o Viola spp. segtin el procaedimiento de después dal
brote con una cantidad consumida de ague de 0,5 kg y menos de sustancia activa
por hectérea.

3. Efecto sobre plantas daflinas en arroz

Arroz plantado y arroz sembrado asl como tipicas malezas y malas hierbas
para arroz se cultivan en un invemadero hasta la etapa de tres hojas (1,5 hojas para
Echinochloa crus-galii) en condiciones para arroz en cdscara (aitura de estancamiento
del agua: 2 - 3 cm) en macetas cerradas de material pléstico. Después de ello, se
efectiia el tratamiento con - los .compuestos- conformes al invento. Para ello las
sustancias activas formuladas se suspenden, disuelven o emulsionan en agua y
maediante aplicacidn por vertimiento se esparcen en el agua estancada de las piantas
de ensayo en diferentes dosificacionss.

Daspués del tratamiento asf realizado, las plantas experimentales se colocan
en un invernadero en condicionas Sptimas de cracimiento y se mantienen asf durante
todo el tiempo del experimento.

Aproximadamente tros semanas despuds de la aplicacién se efectia la
evaluacién mediante valoracién visual de los dafios para las plantas en comparacién
testigos sin tratar. Los compuestos conformes al invento muestran muy buen efecto
herbicida contra plantas dafiinas. Por ejemplo, los compuestos de los Ejemplos n™ 4,
6,12, 13, 16, 16, 17, 18, 46, 48, 49, 51, 67, 68, 69, 71-103, 124, 127, 131,
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135-138, 145, 146, 158-174, 209, 215, 216, 218, 219, 220, 221, 242, 249, 251,
252, 254, 270, 272, 274-302, 334, 335, 336, 336, 344, 352, 356-371, 403, 407,
413,414,416-419, 440, 447,449, 450, 452, 468, 470, 472-500, 524, 532, 542,
543, 544,547, 551-567, 598, 600, 602-606, 609, 610, 612-615, 636, 643, 645,
646, 648, 664, 665, 666, 668-696, 714, 717,718,738, 742, 746-762, 793, 795,
830, 839, 840, 842, 859, 860, 862-890, 908, 911, 928, 936, 940-956, 987, 989,
991, 997, 998, 1000-1003, 1024, 1031, 1033, 1034, 1036, 1062-1054, 1056-
1084, 1102, 1105, 1109, 1116, 1117, 1132, 1136-1152, 1182, 1193, 1194,
1196-1199, 1220, 1252-1280, 1319-1323, 1326, 1331-1347, 1388, 1389, 1390-
1393, 1414, 1446-1447, 1513-15617, 1520, 1524-1540, 1570, 1571, 1573,
1574, 15678, 1580, 1583, 1585-1690, 1595-1692, 1696, 1699, 1701-1704,
1708-1715, 1720, 1725-1728, 1732, 1737-1740, 1749-1752, 1756-1764, 1777,
1778 y 1779 {véanse las Tablas 1 a 10) musestran en el ensayo un muy buen efecto
herbicida contra plantas dafiinas, que son tipicas para cultivos de arroz, taies como
p.ej. Cyperus spp., Echinochloa spp., Digitaria spp., y Scirpus spp.

4. Compatibilidad con plantas cultivadas

En otros experimentos realizados en un invernadero 3e axtienden semillas de
un gran niimero de plantas cultivadas y malezas dentro de tierra de légamo srenosa
y se cubren con tierra. Una parte de las macetas se trata inmediataments tal como
se describe en el parrafo 1, las demés se colocan en el invernadero hasta que las
plantas hayan desarrollado dos o tres hojas verdaderas y luego se rocfan como se
describe en el pérrafo 2 con las-sustancias de Ia férmula (l) conformes al invento, an
diferentes dosificaciones. A las cuatro a cinco semanas después de la aplicacién y
de tiempo de permanencia en el invernadero se comprusba mediante veloracién visual
que los compuestos conformes al invento dejan sin dafiar a cultivos de plantas
dicotiledéneas tales como p.ej. soja, algoddn, colza, remolacha azucarera y patatas
segun los procedimientos de antes y después del brote, incluso con altas dosificacio-
nes de sustancias activas. Algunas sustancias protegen ademés de ello también a
cultivas de gramineas tales como p.ej. cebada, trigo, centeno, sorgo, maiz o arroz.
Los compuestos de la férmula (l) muestran parcialmente una alta selectividad y se
adecuan por lo tanto para combatir el crecimiento indeseado de plantas en cultivos
agricolas.
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REIVINDICACIONES

1.- Compuestos de Ia férmula (I) o sus sales

5
(1)
.10
en los que
A significa un grupo de la férmula NR°R®, en la que
R* y R*, independientemente ut';o de otro, significan hidrégeno, formilo

15 o también amino-carbonilo, amino(tiocarbonilo}, -
alquilo (C,~C,,). alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-Cyo).
alquil {C,-C,c)-sulfinilo, alquit (C,-C,,)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,,),
[(alquil (C,-C,,)]-carbonilo, [{alcoxi {C,-C,g)]-carbonilo,
N-monolalquil {C,-C,,)lamino-carbonilo,

20 N.N-ditalquil (C,-C,oi]amino-carbonilo, [alquil (C,-C,,)-tio]-carbonilo,
[alquil (C,-C,,)l{tiocarbonile), [alo_oxi (C,-C,o)l(tiocarboﬁilo).
N-monolalquil (C,-C,c)lamino(tiocarbonilo),
N,N-dilalquil (C,-C,)-tiolamino(tiocarbonilo} o
[alquil (C,-C,,)-tic){tiocarbonilo},

25 estando cada uno de los 16 radicales mencionados en dltimo término
sin sustituir o sustituido, o significan
cicloalquilo (C;-C,), cicloalquenilo (C4-C,), cicloalcoxi (C,-C,),
cicloalquenil {C,-Cg)-0xi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,
.naftil-carbonilo, fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi,

30 °  heterociclil-amino, heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,

astando cada uno de las 15 radicales mencionados en ditimo tdrmino
sin sustituir o sustituido, y el heterociclilo en los radicales

mencionados representa en cada caso un heterociclilo con 3 a 9
&tomos de anillo y entre ellos de 1 a 4 heterodtomos dae anillo tomados
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entre el grupc formado por N, Oy S, o

uno de los radicales R* y R* esté definido como ‘anteriormente y el otro de
estos radicales R" y R" significa un grupo de la férmula NR‘R",
significando R* y R”, independientemente uno de otro,
H o alquilo {C,-Cg), que estd sin sustituir o sustituido, y
significando R' y R™ en comun alquileno (C;-C,} lineal, que esta sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo (C,-C,}, alcoxi {C,-C,) ¥
alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,), o

R" y R® significan en comun alquilideno {C,-C,;), que est4 sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halégeno, ciano, alcoxi (C,-C,}, halo-alcoxi {C,-C,) y
alquil (C,-C,)-tio o

NR*R"® significa en comin un radical heterociclilo con 3 a 6 &tomos de anillo,
unido al 4&tomo de N, qua adicionalmente al &tomo de N contiene como
heterodtomo(s} de anillo evantualmente otros-1 a 3 heteroidtomos de
anillo adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O y S,
estando el heterociclo sin sustituir o sustituido,

o

significa alquilo (C,-C,}, alquenile {C;-C,), alquinilo {C,-C,), cicloalguilo (C,-C,}

o cicloalquenilo {C4-C,), estado cada uno de los b radicales mencionados en

ditimo término sin sustituir o sustituido, y

significa hidrt')‘xi o

alquilo (C,-C,q), que esté sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,

formilo, amino, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,), alquenil (C,-C,)-oxi,
halo-alquenil (C;-C‘,)-oxi, alquinil {C,-C,)-oxi, halo-alquinil {C,-C,)-oxi,
N-mono-alquil (C,-C4)-a.mino, N,N-di-alquil (C,-C,)-amino, alquil (C,—C,}-tio,
alquil {C,-C,}-sulfinilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo,
halo-alquil (C,-C,)-sulfonilo, [alquil {C,-C,)]-carbonilo,

[halo-alquil (C,~C,)])-carbonilo, [alcoxi (C,-C,)}-carbonilo, cicloalquilo (C4-C,),
cicloalquenilo (C;-C,}), fenilo y heterociclilo,

estando cada uno de los 4 radicales mencionados en ultimo término sin

sustituir o sustituido, o significa
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[alquil {C,-C,}]-carbonilo, [alcoxi (C,-C4))-carbonilo, alquil {C,-C,)-sulfinile o

alquil {C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en

dltimo término sin sustituir o sustituido, o significa

cicloalquilo {C5-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

cicloalquenilo {Cg-C,), que esté sin sustituir o sustituido,

significa H o formilo, alquilo (C,-C,,), alquenilo {C,-C,q), alquinilo {C,-C,,),

alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,4)-sulfonilo, alcoxi {C,-C,g},

[alquil {C,-C,.}]-carbonilo, [alcoxi {C,-C,,)]-carbonilo,

estando cada uno de los B radicales mencionados en Ultimo término sin

sustituir o sustituido, o significa

cicloalquilo {C4-C,), cicloalquenilo {C,-C,), cicloalcoxi {C4-C,),

cicloalquenil (C4-C,)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,

fenil-sulfonilo, haterociclilo, heteraciclil-oxi, heterociclil-amino,

heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfanilo,

estando cada uno de los 14 radicales mencionados en Liftimo término sin

sustituir o sustituido, y conteniendo el heterociclilo en los 5 radicales

mencionados en Ultimo término en cada caso de 3 a 9 4&tomos de anillo y entre

ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N,

O vy S, o significa

un grupo de la férmula NR°R®, significando

R® y RY, independientemente uno de otro, H, formilo, alquilo (C,-C,),

alquenilo {C,-C,}, alquinilo (C,-C,l, alquil (C,-Cg)-sulfinilo,

alquil {C,-Cg)-sulfonilo, alcoxi (C,-Cg), [alquil {C,-C,)]-carbonilo o

[alcoxi (C,-Cg)]-carbonilo, '

astando cada uno de los 8 grupos mencionados en Gltimo término sin sustituir

o sustituido, o significando

R* y R an comun alquileno {C,-C;) lineal, que est4 sin sustituir o sustituido con

uno o varios radit-:alas tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,),

alcoxi {C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo,

significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A',

significando _

) & un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S(0),-,
-5(0),-0-, -0-s§(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-, -§-CO-, -CO-S-, -§-C§-,
-CS-8-, -0-C0-0-, -NR°-,-0-NR°-0-, -NR°-CO-, -CO-NR®-, -0-CO-NR?-,
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6 -NR°-CO-0-, en que en cada caso p es el nimero entero 0, 16 2, y
R° representa hidrégeno, alquilo (CT-C,), alquenilo {C,-Cy),

alquinilo {C,—C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-C,), cicloalquilo {C,-C,) o
[alquil {C,—Cg)]-carbonilo, y significando

hidrégeno, alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-C,), alquinilo {C,-C,),
cicloalquilo (C4-Cg}, cicloalquenilo {Cy-C,l, fenilo o heterociclilo

con 3 a 9 4&tomos de anillo y con 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados
entre el grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7

radicales mencionados en (ltimo término sin sustituir o sustituido,

10 cada uno de los radicales R*, R®, R®, R®, R’ y R®, independisntemente uno de otro,

156

20

25

30

significa halégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la férmula -X2-A32,

significando

xz

un enlace directo o un lgrupo divalente de las férmulas -O-, -S{O),-,
=5{0),-0-, -0-5(0),-, -S(Ol;-NR'-, -NR"-${0),-. -¢0-, -0-CO-, -CO-0-,
-$-CO-, -CO-8-, -8-CS-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR-, -O-NR'-, -NR"-O-,
—NR-CO-, -CO-NR"-, -0-CO-NR"- § -NR-CO-0-, en que en cada caso
q es el nimero antero 0, 1 6 2 y R’ representa hidrégeno, amino, amino
sustituido, alquilo (C,-Cg), alquenilo {C;-Cg), alquinilo (C,-C,), fenilo,
fenil-alquilo {C,-C,), fenil-carbonilo, cicloalquilo {C;-C,), cicloalquenilo
(Cg-Cg), [alquil {C,-Cgll-carbonilo, alquil {C,-Cg)-sulfonilo, alquil {C,-Cg)-
sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno de los 13
radicales mencionados en lltimo término sin sustituir o sustituido, y
significando , .
hidrégeno, alquilo (C,-C,g), alquenilo {C,-C.g), alquinilo (C,-Cigls
cicloalquilo (C,-Cg), cicloalquenilo {Cs-Cg), fenilo o heterociclilo,
estando cada uno de los 7 radicales mencionados en Ultimo término sin
sustituir o. sustituido,

0

dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R%, R, R®, R y

R® en comiin con los 4tomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman

un anillo condensado con 4 a 6 &omos de anillo, que es carbociclico o

contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por

N, O v S, vy que estéd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales

tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,), alquenilo (C,-Cg),
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alquinilo (C,-C,), [alquil {C,-Cg)l-carbonilo, lalcoxi (C,-C,)]-carbonilo,
alquil (C,-Cg)-sulfonilo y alquil {C,~C,)-sulfinilo,

siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales tomados entre el

grupo formado por R*, R, R®, R” y R?,

estando excluidos los compuastos de la férmula (l) y sus sales, en Ioa.i que

A
H1

significa NH,,

significa un radical de la férmula -(C(CH,I(X';H"), en la que
X* significa= halégeno y R* significa = H, CH, o C,H,,
significa H,

significa CH,,

significa CH; 6 OCH,,

significa CH,; 6 OCH, y

R, R” y R® significan en cada casg-H.

—

2.- Compuesto§ de la férmula {l) o sus sales segun la reivindicacién 1,

caracterizados porque

A

significa un grupo de la formula NR°R®, en la que

Ry R" indepandientemente uno de otro, sugnlflcan hldrdgeno, formilo,
amlno-carbomlo, ammo(tlocarbomlo) alqunlo (C,—C;0),
alquenilo {C,-C,,), alquinilo {C,-C,,), alquil (C,-C,}-sulfinilo,
alquil {C,-C,4}-sulfonilo, alcoxi {C,-C,,), [{alquil (C,-C,,}l-carbonilo,
[{alcoxi {C -C,O)]-carbomlo, N-monolalquil {C,-C,,)lamino-carbonilo
N,N-di{alquil (C,-C,o)]amlne-carbonllo [alquil (C,-C,,)-tiol-carbonilo,
{alquil (C,-C,){tiocarbonilo), [alcoxi (C,-C",)](tlocar_honllo),
N-mono[alquil (C,-C,,)lamino(tiocarbonilo);
N,N-di[alqg.;il {C,-C,q)-tio]lamino(tiocarbonilo) o
[alquil {C,-C,,}-tiol{tiocarbonilo),
estando cada uno de les 16 radicales mencionados en Gitimo término
sin sustituir o'sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgenc, aicoxi IC,JC.), halo-alcéxi {C,-C,),
hidroxi-alcoxi {C,-C,) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,}, o significan
cicloalquilo (C,-C,), c.icloalquenilo {C4-C,J, cicloalcoxi {C4-Cy),
cicloalquenil IC,—C.)-'oxi, fenilo, fenoxi, tenil-amino, fenil-carbonilo,
naftil-carbonilo, fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi,

heterociclil-amino, heterociclil-carbonilo o heterociclil-sulfonilo,
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estando caqﬂq_o_ de los 15 radicales menclonados en ultimo término
sn: su-;tjalr o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
gr{.lpo formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo {C,-C,},
halo-alqunlo {C,-C,l, hldroxl -alquilo {C,-C,),

alcoxi (C,-C,}-alquilo (C,-C.J, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,),
hidroxi-alcoxi {C,-C,} y alcoxi (C,-C,}-alcoxi (C,-C,), y el heterociclilo en
los radicales mencionados representa en cada caso un heterociclilo cén
3 a 9 tomos -de anillo y entre ellos de 1 a 4 heterodtomos de anillo

tomados entre el grupo formado por N, Oy S, o

uno de los radicales R* y R® est4 definido como anteriormente y el otro

de estos radicales R" y R® significa un grupo de la fbrr—nula NR'R",
significando R’ y R", independientemente uno de otro,

H o alquilo {C,-C,), que esté sin sustituir o sustituido, preferiblementa
sin sustituir con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por haldgeno,- hidroxi, alcoxi (C,-C,), halc-alcoxi (C,-C,),
hidroxi-alcoxi (C,-C.J y alcoxi {C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o

gignificando R’ y R™ en comin alquileno {C,-C,} lineal, que est4 sin
sustituir o sustituida con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por alquilo !C,-C.)l. alcoxi (C,-C,) y

alcoxi (C,-C,)-alguilo (C,-C,), o ’

R* y R® significan en comun alquilideno {C,-C,), que esté sin sustituir o

sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por haldgeno, ciano, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) ¥y

alquil {C,-C,)-tio o

NR'R® significa en comcin un radical heterociclilo con 3 a 6 4tomos de anillo,

unido al atomo de N, que adicionalmente al 4tomo de N contiene como
heterodtomo(s} de anillo eventualmente otros 1 a 3 heterodtomos de
anillo adicionales, tomados entre el grupo formado por N, O y S,
estando el heterociclo sin sustituir o sustituido. con uno o varios
radicales tomados entre sl grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,), hidroxi-alquilo {C,-C,),

alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi {C,-C,),

alcoxi {C,-C,)-alcoxi {C,-C,), alecoxi {C,-C,}-alquilo {C,-C,) y oxo,
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significa alquilo {C,-C,), alquenilo {C,-C,}, alquinilo {C,-C,), cicloalquilo (C,-C,)
o cicloalquenilo (C,-C,), estado cada uno de los 5 radicales mancionados en
tltimo término sin sustituir o sustituido'con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,),
alquil (C,-C,)-tio, alcoxi (C,-C,l-alcoxi {C,-C,} y, en el caso de radicales
ciclicos, también por alquilo {(C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) ¥

alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,), ¥

gignifica hidroxi o \

alquilo {C,-C,,), que esté si‘n sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro, tiocianato,
formilo, amino, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,), alquenil {C,-C,}-oxi,
halo-alquenil {C,-C, )-oxi, alquinil {C,-C,)-oxi, halo-glquinil {C,-C,}-oxi,
N-mono-alquil {C,-C,)-amino, N,N-di-alquil {C,-C,}-amino, alquil {C,—C,)-tio,
alquil {C,-C,)-sulfinilo, halo-alquil {C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,)-sulfonilo,
halo-alquil {C,-C,}-sulfonilo, [a)quil {C,-C,)]-carbonilo,

[halo-alquil {C,—C,))-carbonilo, [alcoxi {C,-C,)]-carbonilo, cicloalquilo (C,-C,),
cicloalquenilo {Cy-C,), fenilo y heterociclilo,

estando cada uno de los 4 radicales mencionados en dlitimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,},
alquenilo {C,-C,), halo-alquenilo {C,-C,), alquinilo {(C,-C,}, I-1alo-alquinilo (C,-C,),
alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,} y alquil {C,-C,)-tio, y

conteniendo el heterociclilo prafariblemente en cada caso de 3 a 9 4tomos de
anillo y entre ellos de 1 a 4 haterodtomos de anillo tomados éntre el grupo
formado por N, O y S, o significa

[alquil {C,-C,)]-carbonilo, [alcoxi (C,-Cg)l-carbonilo, alquil {C,-Cg)-sulfinilo o
alquil (C,-C,)-sulfonilo, estando cada uno de los 4 radicales mencionados en
altimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por haldgeno, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) ¥y
alquil {C,-C,)-tio, o significa

cicloalquilo {C,-Cg), que estd sin sustituir o sustituido,

cicloalquenilo {C,-C,), que esta sin sustituir o sustituido,

estando cada uno de los dos radicales ciclicos mencionados en dltimo término

sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
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foFrn_atiT:“EoTh_adegeno, ciano, aléluilo (C,-C,), halo-alquilo {C,-C,),
\alquenilo {C,-C,), alquinile {C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,) y
alquil (C,-C,)-tio,
@endo el radical R*, inclusive los sustituyentes, de 1 a 30 4tomos de C,

5 R? significa H o formilo, alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,q),

alquil {C,-C,o)-sulfinile, alquil {C,-C,c)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,q).
[alquil {C,-C,g)]-carbonilg, [alcoxi (C,-C,g)l-carbanilo,
estando cada uno de Ic;s 8 radicales mencionados en ditimo término sin
sustituir o sustituido_con uno o varios radicales tomados entre el grupo

10 farmado pt;r halégeno, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,}
y alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,), o significa
cicloalquilo {C,-C,), cicloalquenilo {C4-C,), cicloalcoxi (C;-C,),
cicloalquenil {C.—C,)-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-amino, fenil-carbonilo,
fanil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-amino,

15 heteraciclil-carbonilo o heterociclil-sulfonito,
astando cada uno de los 14 radicales mencionados en udltimo término sin
sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,}),
hidroxi-alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), hidroxi-alcoxi (C,-C,)

20 y alcoxi (C,-C,}-alcoxi {C,-C,), o significa
un grupo de la férmula NR°RY, significa'ndo R°y RY, indepa'ndientemonte uno
de otro, H, formilo, alquilo (C,-Cg), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,},
alquil {C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-Cg4)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,),
falquil (C,-C4}-carbonilo o [alcoxi (C,-C,))-carbonilo,

25 estando cada uno de los 8 grupos mencionados en Uitimo término sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno, hidroxi, alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,), hidroxi-alcoxi {C,-C,} y
alcoxi (C,-C,}-alcoxi {C,-C,), o significando
R* y R* en comuin alquileno (C,-C;} lineal, que est# sin sustituir o sustitu-ido con

30 uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por alquilo (C,-C,},
alcoxi (C,-C,), alcoxi {C,-C,)-alquilo {C,-C,) y oxo,

R? significa halégeno, CN, NO,, SCN o un radical de la férmula -X'-A’,

significando

b & un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S{0),-,



10

15

20

25

30

A'l

2N\

- 141 -

-5(0),-0-, -0-8({0},-, -CO-, -0-CO-, -C0-0-, -8-CO-, -CO-5-, -5-CS-,
-CS-5-, -0-CO-0-, -NR%-,-0-NR®-0-, -NR°-CO-, -CO-NR®-, -0O-CO-NR®-,
6 -NR°-CO-0-, en que en cada caso p es el nimero entero 0, 16 2, y
R° represanta hidrégeno, alquilo {C,-Cg), alquenilo (C,-C,),

alquinilo {C,~C,), fenilo, fenil-alquilo (C,-Cy), cicloalquilo (C,-C,} o
falquil (C,-Cg}l-carbonilo, y significando

hidrégeno, alquilo {C,-C,,), alquenilo {C,-C,4}, alquinilo {C,-C,,),
cicloalquilo {C5-Cy), cicloalquenilo (C,-C,), fenilo o heterociclilo

con 3 a 9 4tomos de anillo y con 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados

entre sl grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7

——————

radicales mencionados en Gltimo término ;;Tixitit_uii sustituido con
—-_"'—i-_ . )
uno o varios radicales-tomados-entre-et"gropo formado por haldégeno,

'ciano, hidroxi, alquilo {C,-C,), cicloalquilo {C,;-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi {C,-C,) e hidroxi-alcoxi {C,-C,} v, en el caso de radicales
ciclicos, también por halo-alquilo {(C,-C,}, alcoxi {C,-C,}-alquilo {C,-C,)
e hidroxi-alquilo {C,-C,),
hasta 20 4tomos de C

teniendo, inclusive los sustituyentes,

k—_- _ r
cada uno de los radicales R*, R, RC, R®, R? y R®, independientemante uno de otro,

significa halégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la férmula -X2-A2,

significando

x!

un enlace diracto o un grupo divalente de las férmulas -O-, -S{0)-,
-5(0),-0-, -0-§(0),-, -S(O);-NR'-. -NR'-S8(0),-, -CO-, -0-CO-, -CO-0-,
-8-CO-, -CO-S-, -§-CS-, -CS-S-, -0-CO-0-, -NR", -O-NR'-, -NR-O-,
-NR-CO-, -CO-NR'"-, -0-CO-NR"- 6 -NR'-CO-0-, en que en cada caso
q es el ndmero entero O, 1 6 2 y R’ representa hidrégeno, amino, amino
sustituido, alquilo (C,-Cg), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,), fenilo,
fenil-alquilo (C,-C,), fenil-carbonilo, cicloalquilo {C,-Cg), cicloalquenilo
(Cs-C,), [alquil IC,-(':,)]-carbonilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo, alquil (C,-Cg)-
sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno de los 13
radicales mencionados en Ultimo término sin sustituir o sustituido con
uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno,
ciano, hidroxi, alquilo (C,-C,). alcoxi (C,-C,),

halo-alcoxi {C,-C,) e hidroxi-alcoxi (C,-C,) v, en el caso de radicales
clclicos, también por halo-alquilo {C,-C,), alcoxi {C,-C,}-alquilo (C,-C,}
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e hidroxi-alquilo (C,-C,), y significando .

hidrégeno, alquilo {C,-C,q), alquenilo (C,-C,,). alquinilo {C,-C,,},

cicloalquilo (C,:C.), cicloalquenilo (IC5~C.l, fenilo o heterociclilo, estando

cade uno de los 7 radicales mencionados en tltimo término sin sustituir

o sustituido, preferiblemente sin sustituir o sustituido con uno o varios

radicales tomados entre el grupo formado por halégepo, ciano, hidroxi,

amino, también mercapto, amino-carbonilo,

mono- y di-alquil {C,-Cg}-amino, mono- y di-aril-amino,

N-alquil {C,-C,)-N-aril-amino, mono- y di-acil—amir;o,

N-alquil {C,-Cg)-N-acil-amino, N-aril-N-acil-amino, alcoxi {C,-C,),

alquil (C,-C,)-tio, alquil {C,-Cg)-sulfonilo, alquil {C,-Cg)-sulfinilo,

[alquil {C,-Cg}l-carbonilo, [alcoxi (C,-Cg)l-carbonilo,

[alquil (C,-Cgllcarbonil-oxi, cicloalquilo (C,-C,), cicloalcoxi {C;-C,),

cicloalquil {C,-Cg4l-carbonilo, cicloalquil (C;-C,l-carbonil-oxi, fenilo,

fenoxi, fenil-tio, fanil-carbonilo, fenil-carbonil-oxi, heterociclilo,

heterociclil-oxi, heterociclil-tio, heterociclil-carbonilo,

heterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales clclicos, también por

alquilo {C,—C,),
estando cada uno de los 31 radicales mencionados en Ultimo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano, hidroxi,
amino, mono- y di-alquil (C,-Cgl-amino, mono- y di-aril-amino,
N-alquil {C,-Cg)-N-aril-amino, mono- y di-acil {C,-C,)-amino,
N-alquil {C,-C,}-N-acil-amino, alcoxi {C,-C,}, alquil {C,-Cy)-tio,
cicloalquilo {C,-C,), cicloalcoxi (C,-Cg), fenilo, fenoxi y fenil-tio
Yy, en 6l caso de radicales clclicos, también por alquilo {C,-C,),
halo-alquilo {C,—C,) y alcoxi (C,-C,}-alquilo {C,-Cg) v
conteniendo el heterociclilo an A? en cada caso de 3 a 9 4&tomos
de anillo y de 1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el
grupo formado por N, Oy S

y teniendo A2, inclusive los sustituyentes, hasta 20 &tomos de C,

o

dos radicales contiguos tomados entre el grupo formado por R®, R®, R, R” y

R* en comtin con los &tomos de C del anillo de fenilo, unidos a ellos, forman
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un anillo condensedo con 4 a 6 dtomos de anillo, que es carbocliclico o
contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, O v S, y que estd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre el grupo formado por haldgeno, alquilo (C,-C,},

halo-alquilo {C,-Cg), alquenilo (C,-Cg), alquinilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,),
halo-alcoxi (C,-C,), [alquil {C,-Cg)l-carbonilo, [alcoxi {C,-Cgll-carbonilo,

alquil (C,-C,)-sulfonilo y alquil {C,-Cgl)-sulfinilo,

siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales, preferiblemente de
2 a 3 radicales, particularmente 2 radicales tomados entre el grup'o formado
por R*, R%, R%, R’ y R®.

3.- Cg_rr_npuestos de la férmula_{l)y sus sales segun la reivindicacién 1 6 2,

caracterizado porque

significa un grupo de la férmula NR"R®, en la que

R* y R®, independientements uno de otro, significan hidrd.gano, forn;ilo,
amino—carb&nilo, amino(tiécarbonilo}, alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-Cg),
alquinilo {C,-C,), alquil {C,-C,)-sulfinilo, alquil {C,-C,)-sulfonilo,
alcoxi (C,-C,), [{alquil {C,-Cg)lcarbonilo, [(alcoxi (C,~Cg)lcarbonilo,
N-mono[alquil (C,-Gg)]-amino-carbenilo,
N,N-dilalquil (C,-C,)]-amino-carbenilo, [alquil {C,-C,)-tio]carbonilo,
[alquil (p,-Ga)](tiocarboniio), [alcoxi {C,~Cgll{tiocarbonila),
N-mono[alquil (G,-(@]—amino(tiocarboniIo),
N,N-di[alquil {C,-Cg)]l-amino(tiocarbonilo),
[alquil {C,-C,)-tio}{tiocarbonilo},
estando cada uno de los 16 radicales mencionados en ultimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el
grupo formado por haldgeno, alcoxi {C, -C,), halo-alcoxi {C,~C,),
hidroxi-alcoxi (C,-é ) y alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significan
cicloalquilo lC,-CJ,;cicloalcoxi (C,—C,i, fenilo, fenoxi, fenil-an‘ﬁno,
fenil-carbonilo, naftil-carbonilo, feni-sulfonilo, hetsrociclilo,
heterociclil-éx/i, heterociclil-amina, heteraciclil-carbonilo o
heterociclil-sulfonilo,”
estando cada uno de los 12 radicales mencionados en ultimo término
sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el

grupo formado por haloggﬁo, ciano, alfuilo (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,),

0o
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alcoxi (C,-C,}-alquilo IC,-‘é. alcoxi (C,-C,}, halo-alcoxi (C!’-/C.) y*"

alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), y.el heterociclilo en los radicales
mencionados representa en cada caso un heterociclilo con 3 a9
&tomos da anillo y entre ellos de 1 a"3 heterodtomos de anillc.n tomados
entre el grupo formado por N, Oy S, o/ 4
uno de los radicales R" y R® es como se ha definido anteriormente y el otro de
estos radicales R* y R® significa un grupo de la férmula NR'R",
significando R’ y R';, independisntemente uno de otro, H o
alquilo {C,-C,), que esté sin sustituif o sustituido, preferiblemente sin
sustituir o sustituido con uno’o varios radicales'tomadoa.entre el grupo
formado por halégeno, aléoxi (C,-C,}, halo-alcoxi (C,-C,) y
alcoxi (C,-C,)-alcoxi (C,-C,), o significando R’ y R” en comun alquileno
(C,-C,) lineal, que esté sin sustituir .o sustituido con uno o varios
radicales tomados 'entre el grupo formado por alquilo {C,-C,),
alcoxi (C,-C,} y alcoxi {C,-C,)-alquilo {(C,-C,), o
R* v R® significan en comun alquilideno {C,-Cg), que estd sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo forlrnado
por halégeno, ciaﬁo, alcoxi {C,-C,), halo-alcoxi {C,-C,) vy
alquil (C,-C,)-tio, o
NR*R* significa-en coman un radical heterociclilo unido .al 4tomo de N, con 3
a B &tomos de anillo, que adicionalmente al 4&tomo de N contiene como -
heterodtomo(s) de anillo eventualmente 1 a 3 otros heterostomnos de
anillo tomados entre el grupo formado por N, O y S, estando el
heterociclo sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
entre el grupo formado por halégeno, ciano, alquilo {C,-C,), halo-alquilo
(C,-C,}), alcoxi (é,-C.), halo-alcoxi (C,-C,),
alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,} y alcoxi {C,-C,)-alquilo (C,-C,},
o .
significa alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,} o
cicloalquilo (C5-C,), estando cada uno de los 4l radicales mencionados en
ditimo término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir o
sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado por
halégeno; alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil {C,-C,)-tio,

alcoxi (C,-C,)-alcoxi {C,-C,} y, en el caso de radicales ciclicos, también por
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alquilo {C,-C,), halo-alquilo {C,-C,) y alcoxi {C,-C,}-alquilo {C,-C,),
f4. Compuyestos de la férmula {l) y sus sales seguin una de las reivindicacio-

nes 1 a 3, caracterizado porque

A=

5 radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, hidroxi, ciano, nitro,

significa alquilo (C,-Cg), quae esté sin sustituir o sustituido con uno o varios

tioc':{;m'ito, fgﬂfnilo, ar‘r{:i'no, algaxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,},
. N—moyfo—alqui\lﬂ(q,-C.)-amino, N,N-di-alquil {C,-C,)-amino, alquil {C,-C,)-tio,
5 J\s:n-\o = elgui (c,—c4)*-"""isuljm:|,Do halo-alquil (c1-c.')(j;u|foni|.?, _
§o\m© [alquil (C,-C‘l];t’.:ar onilo, [halo-alquil (C‘,-C.‘)]-ca'rt:‘lzr}iio,
10 [alcoxi {C,-C,)]-carbonilo, cicloalquilo {C3-C,}, tenilo y heterociclilo,
estando cada uno de los 3 radicales mencionados en ditimo término sin
! sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por haldg‘éno, cia‘o, hidr'sxi, alquh/o {C,-C,), halo-alqu‘n’fo (C,-CJ,../"
alcoxi {C,-C,}, halo-a%oxi (C,-C,) y alquil (E,-C.l-tio, y conteniendo el
15 heterociclilo en cada caso de 3/3 9/£tomo§ de annﬁ y entre ellos de 1/a 4”
hoteroétpn{:s de anillo tomados entre el grupo for‘r}pdo por N, O/V §, o
significa [alquil (C,-C.)]-c{r'gonilo, [alcoxi (C,-C,H'—éarbonilo o .Follon,
alquil ‘C1-C4}-8'{l fonilo, estarndo cada uno de los 3 radicales mencionados en
ultimo término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados
20 entre el y.lpo formado por halég“no, alcoxi Té,-c.), halo-alcoxi (C,-C,) v alquil
(C,-C,)-tio, o S
- significa cicloalquilo (C,-C,), que estd sin sustituir o sustituido, preferiblemente

sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
£ = L e - it b LT W Y -__-ﬁ- _/— [
formado por halégeno, alqui ?/ (C,-C,), halo-alquilo (C,-C,), alcoxi {C,-C,),
25 halo—alcoxi‘(/C,-CJ y alquil {C,-C,)-tio.

5.- Compuestos de la férmula () y sus sales segtin una de las rei\findicacio-

nes 1 a 4, caracterizado porque
~ et e

2 — 7 g i A
R significa H o formilo, alquilo IC,-Cél, alquenilo (C,-S':b alquinilo (C,-C,),

Vi~ 4 "
alquil (C,-C,)-sulfinilo, alquil (C,-C,}-sulfonilo, alcoxi {C,-C,),
v vl
30 [alquil {C,-C,}Icarbonilo, [alcoxi (C,-C }lcarbonilo,
, L]

astando cada uno de los 8 radicales mencionados en Ultimo término sin

sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo

formado por}mlégano, alcoxi {C,-C,) y halo-aleoxi (C,-C,), o significa

v’

W/ s
cicloalguilo {C5-C,), cicloalcoxi {C5-Cy), fenilo, fenoxi, fenil-carbonilo,
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v/ Y vie Vi £ub4o
fenil-sulfonilo, heterociclilo, heterociclil-oxi, heterociclil-carbonilo o )

v/
heterociclil-sulfonilo, estando cada uno de los 10 radicales mencionados en
ultimo término sin sustituir o sustltmdo con uno o varios radicales, tomados

v
antre 8! grupo formado por haldgeno, clal%, anunt/(C,-C,.) haloalqmlo (C,-C,).

N T — e ————

B alcoxi (C,-C.} y halo-slcoxi (C,-C‘l, y onteniendo el heterocicliio en los

radicales manclonados en ca&h caso de 3 a 9 dtomos de anillo y entre ellos de

1 a 4 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N, Oy S,

————— =T - -
. »gu — .__J

o significa B

un grupo ,95 Ia}fgrmu!g:m‘ﬁ", significan.d.o R*y R, independientemente uno
10 de otro, H, formilo, alquile {C,-C,}, alquil (C,-C,)-sulfonilo, alcoxi (C,-C,), [alquil

(C,-C.)]carggnilo o [alcoxi (C,-C,)Icarbonilo,

astando cada uno de los 5 grupos mencionados en Ultimo término sin sustituir

o sustituido con uno o varios radicgles tomados entre ei grupo formado por

haldgvefno, alcoxi '@,-C.), halo-alcoxi {C,-C,) y alcoxi '6,-04)-alcoxi {C,-C,)., 0
15 significando R°y R en comiin alquileno {C, -C;) lineal, que esté sin sustituir

o sustituido con uno o vgzlos radicales to t/'nados entre el grupo }ormado por

vV
alquilo (C;-C,). alcoxi {C,-C,), alcoxi (C,-C,)-alquilo (C,-C,) y oxo.

6.- Compuestos de la férmula (1) y sus sales segin una de las reivindicacio-.
nes 1a6h, caractenzado porque >
L v/
20 R’ significa haldgano, Cﬁ’ NO,, SCN o un radical de la férmula -X*-A',
significando
/2, /

X! un enlace directo o un grupo dlvalenta de las férmulas -0- -SIO), )

v v 4

(7
s(0{0-, -0-5(0),-, co- -o-co- -€0-0,, -§-€0-, £0'S-, LS,
/ o‘/ 0 D O 0 0 _
-CS-S-, -V(’) -CO-0-, -NR - -O-NR -0-, -NR°-CO-, -CO- NR -, -O-CO-NR
25 6 -NR°-CO-0-, en qua en cada caso p es el mimero enterc 0, 16 2y
R° representa hldrOQeno, anUIIo‘fC1 -@), alquanllo (C,—C.),
v/
alquinilo &:, 54). fenilo, :;mll-alquulo {C,-C,), clcloalqunlo (C4-Cq) 0
Iquil -carbonilo,
[{alquil {C,-Cgi}-carbonilo »
Al hidrégenao, alquilo {C,-C,), alquenllo (C2 C,), alquinilo (C,-C.)
/s
30 clcloalqunlo {C5-C,), fenilo o haterocnclllo con 3 a 9 &tomos de anillo y
by, || 9
1 a@heteroﬂtomos de anillo tomados entre el grupo formado por N,
Oy S estando cada uno de los B radicalas mencionados en ultlmo
término sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales tomados

v 7 —
entre el grupo formado por halégeno, ciano, alquilo {C,-C,),
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cicloalquilo {C5-C;), alcoxi (C,-C,), halo-alcoxi (C,-C,), alquil {C,+C,)-tio

y en el caso de radic?lgs clclicos, también por halo-alquilo (C,-C,} y
alcoxi (C;-C.)-alquilo (C,-C,) y teniendo, inclusive los sustituyentes,
hasta 16 &tomos de C.

6 7.- Compuestos de |la férmula (l) y sus.sales segin una de las reivindicacio-
/ nes 1 a 6, caracterizado porque-
-—-—-—"-'_-—__-__—

cada uno de los radicales R*, R%, R%, R’ y R®, independientemente unos de otros,
- v
significa halégeno, nitro, ciano, tiocianato o un radical de la férmula -X2-A?,
significando

v o

10 X2 un enlace directo o un grupo divalente de las férmulas -O-, -5(0),-,
-8107 -0-, -0- g(OI -5(0), -NR'— -NH’-E(C‘)).,-, -CO-, -O-CO- -CO-0-,
-§-CO-, -C0O-§-, -S§-CS-, -CS-8-, -0-CO-0-, -NR'-, -O- NR -NR-O-,
"NR™-CO-, -CO-NR'-, -0-CO-NR- 6 -NR-€0-B-, preferiblemente -O-,
-5(0),-, -5{0},-0-, .-5{0},-NR'-, -NR'-S(0),-, '-CO-, -0-CO-, -CO-0-,

15 -58-CO-, -CO-8-, NR"-, -O-NR'-, -NR"-0O-, -NR"-CO-, -CO-NR"-, -O-CO-NR'"-
6 -NR"-CO-O-, en las que q es en cada caso el nimero entero 0, 1 6 2
y los R, en cada caso independientemente unos de otros, representan
hidrdgaf‘ig, amino-, mono- o di-alquil (C,-C,}-amino,
mono- o di-aril-amino, N-alquil {C,-C,}-N-aril-amino, ‘

20 alquilo (C,-C,), alquenilo {C,-C,), alquinilo (C,-C,}, fenilo,
fanil-alquilo (C,-C,), fenil-ca%onilo, cicloalq‘ﬁl 0 (C3-Cg),
ciclolqugiﬁlo (Ce-Cy)s [alquh/rc,-'(};)l-carbonilo, alquil {C,-C}~sulfonilo,
alquil (C,-C,)-sulfinilo, fenil-sulfonilo o fenil-sulfinilo, estando cada uno
de los 18 radicales mencionados en tltimo término sin sustituir o

25 sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo formado
por halég&ho, cigno, alquilo (C,-C,), alcoxi (C,-C,), halo-aldéxi (C,-C,) °
y. en el caso de radicales ciclicos, también por halo-alquilo (C,I-GJ Y
alcoxi (C,-(:.‘)-f.llquilc')/(c1 C4),

A? smnlflca hldrOQeno, alqunlo (C -Cg}, alquenilo IC,-C.), alquinilo (CZ-C.L

30 cicloalquilo (6 C.), mcloalquemlo {Cs-Cs), fenilo o heterociclilo con 3
aé dtonios de anillo v 1 a 3 hetero4tomos de anillo, tomados entre el
grupo formado por N, O y S, estando cada uno de los 7 radicales
-r;;;u:ionados en (Gltimo término sin sustituir o sustituido con uno o

varios radicales tomados entre el grupo formado por halégeno, ciano,



10

15

20

25

30

\ K

- 148 -

' ’ -

hidrc‘ﬁc’i, amﬁo o también merc‘éﬁto ¢ amino-carb}nilo, mono-y di-eﬁuil

-~ \AH v BAr

{C,-C,)-amino, mone- y di-fenil-amino, N-alquil (C,-C,)-N-feni}-amind;”
.o . S S,

Hiono- y di-[alcanail (C,-C,)]aming,

mono- y di-[aiquil {C,-C,)-sulfonillamino,

N-alquil IC,-C.)-N-WC, -C,lamino,

alquil {C,-C,)-N-[aiquil (C,-C,)-sulfonillamino,

N-fenil-N-It Icarj:?lig (C,-C,}]lamino, -
.-CJ-squoniI]__amin&,alco:'t'i (C,-CJ), alquil (C,-C,}-tio,

N-fenil-N-alquil
alquil {C,-C,)-sulfonilo, alquil (é,-CJ-sulfinilo, [alquil {C,-C,)]-carbonilo,
[alcoxi (C,-C, )]-:;:bonilo, falquil (C,-C‘,l]-c'arbonil-oxi,
cicloalquilo (C,—C.{); cicl’c/)alcoxi (C5-Cl, cicloalquil {C5-Cg)-carbonilo,
cicloalquil (C4-Cg)-carbonil-oxi, fenilo, fenoxi, fenil-tio, fenil-carbonilo,
fenil~carbon1(oxi, heteréclclilo, heteroc'iélil-oxi, heterociclil-tio,
heterociclil_-%bonilo, heterociclil-carbonil-oxi y, en el caso de radicales
clclicos, también por alquilo {C,-C,), :
estando cada uno de los 35 radicales mencionados en dltimo
término sin sustituir o sustituido, preferiblemente sin sustituir
o sustituido con uno o varios radicales tomados entre el grupo
formado por halégeno, ciano, hidroxi, amino,
monc- y di-alquil {C,-C,)-amino, mono- y di-fenil-amino,
N-alquil {C,-C,)-N-fenil-amino, alcoxi (C,-C,}, alquill I.C,.-C..)-tio,
cicloalquilo {C,-C,), cicloalcoxi {C,-Cg), fenilo, fenoxi y fenh,-.tio
v, en el caso de radicales ciclicos, también por alquilo {C,-C,),
halo-alquilo {C,-C3} y alcoxi {C,-C,}-alquilo (C,-C,), y
A2, inclusive los sustituyentes, tiene preferiblemente hasta 16 dtomos
de C,
o
dos radicales contiguos, tomados entre el grupo formado por R*, R, R%, R’ y
R®, en comun con los 4tomos de C del anillo de fenilo unidos a ellos, forman
un anillo condensado 29 4 a 68 Atomos de anillo, que es carbocfélico o
contiene de 1 a 3 heterodtomos de anillo tomados entre el grupo formado por
N, Oy S',/ y que estd sin sustituir o sustituido con uno o varios radicales
tomados entre_ el grupo fgmado por halégeno, alquilo (C,-C,),

alquenilo {C,-C,), alquinilo {C,-C,), [alquil {C,-C,}]-carbonilo, alcoxi (C,-Cg),
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[alcoxi (C1-Cﬁ-carbonilo, alquil (C,-C,}-sulfonilo y alquil {C,-C,}-sulfinilo,

siendo diferentes de hidrégeno por lo menos dos radicales tomados entre el grupo
formado por R*, R®, R%, R’ y R®.

8.- Procedimiento para la preparacién de los compuestos de la férmula

————

general (I} o de sus sales, como se han definido segln una de las rewmdlcaclones,

et wn

caracterizado porque

a)

b)

se hace reaccionar un compuesto de la férmula {ll),
R' - Fu ({])]

en la que Fu significa un grupo funcional tomado entre el grupo formado por
un_ éster de 4cido carboxflico, un orto-éstar de dcido carboxlilico, un cloruro de
Acido carboxlllco, una smida de écldo carboxflico, -un_anhidrido de écldo
carboxflico y tncloromet:lo, con una biguanidida de {a férmula (lll) o una de sus

sales por adicién de édcido

H N B R*
-‘H\N’ﬂ\" R ()
L UL
R?

se hace reaccionar un compuesto de la férmula {IV)

o

XA "

en la.gue.Z -significa un-grupo intercambiable o un grupo 14bil,
con una amina apropiada de la férmula (V) o con una de sus sales por adicién
de &cido,
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|
RZ & RS

estando definidos los radicales R', R?, R’ R‘ R‘ R°, R, R®y A en las férmulas (1),

(III), (IV) y {V]) igual a como en la fdrmula m

-5_-_ Agente herbicida o ragulador del crecimiento de las plantas,
caracterizado porque contiene por lo menos un compuesto de la férmula {I} o una de
sus sales segun una de las reivindicaciones 1 a 7 y agentes coadyuvantes de
formulaciones que son usuales en la proteccién de plantas.

10.- Procedimiento para combatir plantas dafiinas o para regular el
crecimiento de plantas, caracterizado porque se aplica sobre las plantas, semillas de
plantas o la superficie cultivada una cantidad eficaz de uno o varios compuestos de
la férmula () o de sus sales seglin una de las reivindicaciones 1 a 7.

11.- Utilizacidn de compuestos de la férmula (I) o de sus sales segdn una
de las reivindicaciones 1 a 7, como herbicidas y reguladores del crecimiento de las
plantas.

12.- Utilizacién segin la reivindicacidn 11, caracterizada porque los
compuestos de la férmula () o sus sales se emplean para combatir plantas dafiinas
o para regular el crecimiento en cultivos de plantas Utiles u ornamentales.

13.- Utilizacién segiin la reivindicacién 12, ceracterizada porque las plantas

cultivadas son plantas cultivadas transgénicas.
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RESUMEN

2,A-diamino-1,3,5-triazinas, procedimientos para su preparacioén y
su utilizacién como herbicldas y reguladores del crecimiento de las plantas

Los compuestos de la férmula (1) y sus sales

L pie
A

= R® m
A N N

en los que

R' R2, R?, R*, R®, R®, R’. R® y A estén definidos como en la reivindicacién 1, se
adecuan como herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas. Los
compuestos (I} se pueden preparar segin procedimientos conformes a l{a reivindica-
cién 8.
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canpuestos (I) se pueden preparer segin procedimientos conformes a la reivindi-
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PATENTE DE INVENCION [X] MODELO DE UTILIDAD[ |
o Nombre e identificacion del Solicitanie Folio 1 [x)
o Nombre e idenfificacion del inventor  Folio 1 [X]
« Titulo 0 nombre de la Invencion Folio 1 (X
e Descripcion Folios 201 a 332 X
o Reivindicaciones Folios 333 a 350 x
e Resumen Folio 351 (X
o Comprobante de Pago Folio 2 [1]
COMPLETA fx] INCOMPLETA | ]
_ DISENO INDUSTRIAL |

o Nombre e identificacion del peticionario {1
+ Nombre e identificacion del inventor o disefiador []
s Indicacion del género de productos para los cuales debe utilizarse [1]
o Representacion grafica []
o Comprobante de pago []
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Conmutador: 33412 231-2-3.4
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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

PRIMER EXAMEN DE FORMA
EXPEDIENTE 00-76316

Practicado el examen juridico de acuerdo con o establecido en el art. 21 de la Decmén
344 se determiné que esta solicitud de Patente de Invencion:

Si{x ] NO[ ]

Sifx] NO[ ]

Si{x] NO[ 1

SIT 1 NO[x ]
OBSERVACIONES

NO APLICABLE [ ] PresentS los poderes necesarios en
forma correcta (Decision 344, art. 14-a).

NO APLICABLE] ] Acreditd, en forma coirecta, la
existencia y reprasentacion de ia persona juridica solicitante
(art. 14-c de la Decisién 344; literal g) del art. 4 del Decreto
117/94).

NO APLICABLE [ ] Presentd, en forma correcta, el
comprobante de pago por la tasa de presentacion establecida
(art. 13 de la Decision 344 y la Resolucién 02 del 4 de Enero

del 2000)

EXTEMPORANEAMENTE [ ] Relvindico prioridad, dentro del
piazo v de acuerdo con lo previsto en el Articulo 4 del
Convenlo de Paris.

NO APLICABLE [ ] Presentd copla, ceriificada su
conformidad por la Administracion que recibid la solicitud de la
cuai relvindica prioridad, al momento de radicar la solicitud
nacional.

NO APLICABLE [ ]Presentd la traduccion del capltulo
reivindicatorio de la solicitud de la cual se relvindica prioridad
(At. 4, D-3 Convenio de Paris; Concepto: 5 de enero de 1999
S..C).

CUMPLE LOS REQUISITOS JURIDICOS

En consecuencia, se conceptia que esta solicitud:

SI[ ] NO[X}]

Sif ] NO[X]

Se ajusta a jos aspectos FORMALES Indicados en la Decisién
344 y por tanto,

Se recomienda PUBLICAR el extracto coirespondients.

Bogota, D.C., 5 de Octubre del 2000

EXAMINADOR JURIDICO.

Cuorrera 13 N* 27-00 Pisos 5°y 10°
Conmuiindor 334 1221-2-34

Fax 281 3125

Saniafé de Bogoté, D.C. - Colombin



PRIMCR- __EXAMEN DE FORMA

Radicacién no - 725316

Concepto Técnico noj@ff Clasificacion Internacional de Patentes AO/n $3/£6

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 21 de la Decisidn 344 se determind que esta
solicitud de Patente de Invencibn: :

SITfi NO[]
SIH4 NO[]
SIf) NO[]
SLfA NO[]
SIR No[)
SI L} NO |4

S1j4 NO{]

SIpg NO[]
SI[] NO B
SIp} NO[]

SIfd NO[]
SIpt NO[]

SI(} NOE?

Contiene I identificacion correcta del inventor (Art.8, Art.13-a).
Contiene la identificacién correcta del solicitante (Articulo 13-a).
Contiene el resumen con el objeto y finalidad de la invencion .
Contiene el titulo o nombre de la invencién .

Contiene la descripcion clara y completa de la invencién (Art.13-c).

Contiene los dibujos comrectos (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 mis reivindicaciones.
Contiene el extracto de acuerdo con el literal ¢) del articulo 4 del Dto. 117 /94.

Contiene el arte final del dibujo caracteristico de acuerdo con el literal c) det
articulo 4 y el articulo 27 del Dto. 117 /94.

Contiene la tarjeta del Archivo Temético [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[] ver hoja(s) anexa(s)

Bogoti, D.C., ¥4 cte newdmbrr ott 209

EXAMINADOR TECNICO

Cédigo 202001

*



DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
ler examen de forma

CONCEPTO TECNICO No.l1948
EXPEDIENTE No. 00-74675 IPC: AOLlN43/66

En el resumen del extracto para publicacién se deben indicar todos los
sustituyentes que se indican en la reivindicacién 1 y los procedimientos
completos de la reivindicaciém 8; en consecuencia se como scbrepasa el
limite del nGmero de palabras establecidas se debe pagar el valor
correspondiente asignado por la oficina por cada palabra adicional que se
quiera publicar.

Examinador Técnico de Patentes
202001

Bogot&, D.C. 24 de noviembre de 2000
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DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

EXPEDIENTE 00-76316
AUTO 3600

ARTICULO PRIMERO: Conforme lo establece el articuio 22 de la Decision 344 de la
Comisién del Acuerdo de Cartagena, requiérese al solicltante, para que denfro del plazo
de treinta (30) dias habiles siguientes a la fecha de notificacién del auto, presente
respuesta a ias observacionaes o complemsante los antecedentes sefialados en el examen
de forma.

ARTICULO SEGUNDO: Notificar por estado el presente auto, advirtiendo que contra el
no procede recurso aiguno en la via gubemnativa.

' " ’ n.-p.
NOTIFIQUESE Y CUMPLASE q’ o
Dado en Bogotd D.C., a los
EL JEFE DE LA NUEVAS CREAGIONES,

ALIX CARM CESPEDES DE VERGEL

”

NOTIFICADO POR ESTADO o

bl n|' I‘

Bogota D.C., - 7 " netificado por an estado de esta misma fecha.

VENCIMIENTO NOTIFICACION ESTADO
SOLICITO PRORROGA TERMINO Si NO

VENCIMIENTO TERMINO PRORROGA
202022

Carrara 13 N* 27-00 Plsca 5° y 10"
Conmutador 334 1221-2-34
Fax 281 3125
Saniafé de Bogoth, D.C, - Colombia



