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La invencién se refiere a nuevas enaminonas heterociclicas aril-substituidas, a
varios procedimientos para su obtencién, a productos intermedios y a su empleo
como agentes protectores de las plantas, especialmente como herbicidas, acaricidas,
nematicidas e insecticidas.

Se conocen ya determinadas enaminonas carbociclicas substituidas en el
anillo de fenilo como productos intefmec!ios para quinolonas con actividad
antibacteriana (R. G. Glushkov, N.B. Marchenko, A. N. Padeiskays, LD.
Si:hipilova, Pharm. Chem. J. (Engl Transl.) 24, 460-465, (1990)). Ademis se

J

-,
L
"

CONOCen enaminonas carlboc[clicas substituidas en el anillo de fenilo (MV
Mezentseva, A.V. Kadushkin, L.M. Alekseeva, A. S. Sokolova, V.G. Granik, Pharm.
Chem. J. (Engl. Transl.) 25, 858-864 (1991); G. M. Coppola, R. Damon, A.D, Kahle,
M. J. Shapiro, J. Org. Chem. 46, 1221-1222, (1981); D.Brillon, G. Sauvé, J. Org.
Chem. 53, 2246-2249, (1990)). Hasta ¢l presente no se ha descrito un empleo de
estos compuestos como agentes protectores de las plantas.

Las nuevas enaminonas heterociclicas se describen en general por medio de la
formula (I),

‘en la que



K significa oxigeno o azufre,

Ar significa fenilo, naftilo substituidos respectivamente o significa hetarilo
mono o biciclico con 5 a 10 4tomos en el anillo, substituido respectivamente
en caso dado,

\ 4 significa ox{geno o significa los grupos -S5(0)=- 0 >N-W,

w significa hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo, alcoxialquilo, alcoxi, feni.lalquiloxi, fenilo, fenilalquilo, hetarilo,

hetarilalquilo substituidos en caso dado o significa los grupos -COR!,

-COR"
R. R4 Rl R‘
R‘
Ry —()—C—COR'. —(Ch— —00N< .
-SO;R!, CO—N o | R’
Rs 3 1 3
o ciano
X  significa
R at
CN, —CO—N__ - ° G\
2

Y'eY?, independientemente entre si, significan hidr6geno, halégeno o
alquilo, alcoxi, alcoxialquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetarilalquilo
substituidos respectivamente en caso dado o significan los grupos

R’

—CO.R —CONZ
COR' © coN_,



y

Y?, Y, Y, independientemnente entre sf, significan hidrégeno, halégeno o
alquilo substituido en caso dado,

Y? significa hidrégeno o alquilo 0 fenilo substituidos respectivamente en caso
dado, o

YeY’ junto con los itomos de carbono, con los que estin enlazados,
sig‘niﬁcan un ciclo saturado o insan.lrado. substituido en caso dado, que estd
interrumpido en caso dado por heteroftomos, o

Y'eY? junto con el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, significan
un ciclo saturado o insaturado, substituido en caso dado, que estd

interrumpido en caso dado por heteroitomos,

Z significa hidrégeno, significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,

cicloalquil-alquilo, alcoxialquilo, fenoxialquilo,. fenilalquil-oxialquilo,
feniltioalquilo, fenilalquil-tioalquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetaril-

alquilo substituidos respectivamente en caso dado, o significa los grupos

. »
—COR" ; —CONS i SOR'; —ooR;

I" R I‘ 5y R R R
—(C)—$—COR"; —(Ch—§—CON< , ; —(Ch—¢—Co—R",

[ MR i el

0 ciano,
| significa 0 a 3,

m significa 0 2 2,

‘n signiﬁch 0a2,



RI

Rl

R, R

RS

R‘
R, R®

Ar
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significa hidrégeno, significa alquilo o cicloalquilo saturados o insaturados,
interrumpidos respectivamente en caso dado por heteroftomos, substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilo o hetarilo substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilalquilo o hetarilalquilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi saturados o insaturados,
substituidos respectivamente en ca.so dado, significa fenilo, fenilalquilo o
fenilalquiloxi substituidos respectivamente en caso dado, o

significan ademés, junto con el itomo de nitr6geno, con el que estin
enlazados, un ciclo, en caso dado substituido y, en caso dado, interrumpido
por heterodtomos,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi substituidos respectivamente
en caso dado, significa fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente en
caso dado,

signiﬁi:a hidrégeno o significa alquilo substituido en caso dado, y
independientemente entre sf, significan hidrégeno o significan alquilo
substituido en caso dado.

Para los compuestos de la f6rmula (I), se cumple que:

significa preferentemente Ar', donde Ar' significa fenilo o naftilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a cinco veces por
halégeno, por alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, por alquenilo con 2 a 8
itomos de carbono, por alquinilo con 2 a 8 4tomos de carbono, por alcoxi
con 1 a 8 4tomos de carbono, por alqueniloxi con 2 a 8 4tomos de carbono,
por alquiniloxi con 3 a 8 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 itomos

de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 &4tomos de carbono, por
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alquilsulfonilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por MIéquuilo conlaé
ftomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 ftomos de carbono, por
halégenoalqueniloxi con 2 a 8 dtomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi_
con 1 a 2 #dtomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2
dtomos de carbono, por halégeno-alquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, por
halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 4 ftomos de carbono, por halégeno-
alquilsulfonilo con 1 a 4 &tomos delcarbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por los grupos

a) -L-COR’,

R R
b) —z'—hﬂ . ) —A—OR d) ——|!z—so,R' '

R R®

e) -—L—é—OO—R'- f) L é COH , -g)_—-vu-—-R"

o significa hetarilo mono o biciclico con 5 hasta 10 4tomos en el anillo,

o significa Ar’, donde Ar* significa Ar', que ademss estd substituido por
fenilo, por naftilo, por hetarilo con 5 0 6 miembros, por fenil-alquilo con 1
a 4 4itomos de carbono, por fenil-alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por
fenil-alquilo con 1 a 4 tomos de carbono-S(O)-, por hetaril-alcoxi con 1 a
4 4tomos de carbono con 5 o 6 miembros, por hetaril-alquilo con 1 a 4
Atomos de carbono-S(O)e- con 5 0 6 miembros, por fenoxi, por fenil-S(O)y-,
por hetariloxi con 5 0 6 miembros o por hetaril-S(O)s-, estando substituidos
estos substituyentes, por su parte, respectivamente en caso dado de una a

cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, por



K
L
v
W
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alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por hal6genoalquilo con 1 a 44tomos de
carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por nitro o por
ciano.

Preferentemente,

significa oxigeno o azufre.

Preferentemente,

significa oxigeno o azufre.

Preferentemente,

significa oxigeno o significa los grupos -S(0)«- 0 > N-W.

Preferentemente,

significa hidr6geno, significa alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 8 Atomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 4tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 Atomos de
carbono-alquilo con I a 2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 ftomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
significa fenilo, fenilalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, fenilalquiloxi con
1 a 4 4tomos de carbono, hetarilo, hetarilalquilo substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, .por halégeno, por
alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 #tomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 #tomos de carbono, por
hal6genoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por nitro o por ciano, o

significa los grupos



-"\‘!

. R'
—COR' ; —COR" ; —SOR'. —GO—N‘:Rz :
R® R R R
I I K
——(C)—C—CO,R', —(C)—C—CON_  ;
k -k ¥
s 5 3
0 ciano.
Preferentemente,
X significa
/R1 4'8
CN, —co—N_, ° N
2
Preferentemente,
YeY? significan, independientemente entre sf, hidr6geno, halégeno, alquilo

con 1 a. 6 4tomos de carbono, haldégenoaiquilo con 1 a 44tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono-
alquilo con 1 a 2 Atomos de carbono, significan fenilo, fenil-alquilo con 1 a
4 ftomos de carbono, hetarilo con 5 o 6 miembros o hetaril-alquilo con 1 a
4 &tomos de carbono con 5 0 6 miembros substituidos respectivamente en
caso dado de una a cvatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6
ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4

dtomos de carbono, por ciano o por nitro o significan los grupos



/Ri
—COR' 0 —CO—N
R R
Preferentemente,
Y, Y, Y* significan, independientemente entre sf, hidrégeno, halégeno o

significan alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono substituido por fldor y/o por

cloro.

Preferentemente,

3
PR

Y?  significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 &4tomos de carbono
substituido en caso dado por flGor o significa fenilo substituido en caso dado
de una a cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 étomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 4 4dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
por ciano o por nitro, 0 |
preferentemente,

YeY significan junto con los itomos de carbono, con los que estin
enlazados, un ciclocon Sa 8 miembros, saturado o insaturado, que puede

f"‘: estar interrumpido por 1 a 3 heteroitomos de la serie formadapor N, O, Sy
que puede estar substituido en caso dado de una a tres veces por haldgeno,
por alquilo con 1 2 4 4tomos de carbona, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de
carbono, por halégenoaiquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

Y'eY? significan, junto con el 4tomo de carbono, con el que estin

enlazados, un anillo de cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono.
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Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 fitomos de carbono, ciano-
alquilo con 1 a 6 itomos de carbono, alquenilo con 3 a 8 ftomos de
carbono, alquinilo con 3 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8
itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 Atomos de carbono-alquilo con 1
a 2 ftomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono-aiquilocon 1 a
4 ftomos de carbono, halégenoalco.xi con 1 a 4 fitomos de carbono-alquilo
con 1 a 4 4tomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por
fldor y/o por cloro, significa fenoxi-alquilo con 1 a 4 4&tomos de carbono,
fenil-alquiloxi con 1 a 4 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 4 itomos de
carbono, feniltio-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a
4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, fenilo, fenil-
alquilo con 1 a 4 §tomos de carbono, hetarilo con 5 0 6 miembros, hetaril-
alquilo con 1 a 4 itomoés de carbono con 5 0 6 miembros substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno, por
alquilo 'con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 ftomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 #tomos de carbono, por

halégenoalcoxi con 1 a 4 §tomos de carbono, por nitro 0 por ciano, o

significa los grupos
R1
—CO,R' ; —CON <R’ : —8OR'. —COR";
R® R R r
‘l; R R T‘ R*
—(C)—§¢—COR', —(C)— N ; —(C)—C—Co—R'.

O AN A K



0 ciano.

) R

(o

R2

Preferentemente

significa0a 2.

Preferentemente,

significa 0 a 2.

Preferentemente,

significa hidrégeno (sin embargo lno para los restos -CO:R' u -SO:R"),
significa alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 fitomos
de carbono, alquinilo. con 3 a 6 #tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por fléor y/o por cloro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 dtomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 8 4tomos de carbono,
en el cual puede estar interrumpido en caso dado un gruﬁo metileno por
oxigeno o por azufre, substituidos respectivamente en caso dado por fldor,
por cloro, por alquilo con 1 a 4 tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
itomos de carbono, o significa fenilo, piridilo, tienilo, pirimidilo, tiazolilo,
fenil-alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, piridil-alquilo con 1 a 4 4tomos
de carbono, tiazolil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos respec-
tivamente en caso dado de una a cuatro-veces por halégeno, por alquilo con
1 a 6 itomos de carbono, por ailcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
itomos de carbono, por ciano o por nitro.

Preferentemente, |

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 dtomos de carbono, alquinilo con 3 2 6 ftomos de carbono, alcoxi

con 1 a 6 itomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 6 Atomos de carbono

M
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R, R?
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substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro o significa
fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o fenil-alcoxi con 1 a 4
ftomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a
cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 ftomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos

de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por ciano o

por nitro.

Preferentemente,

pueden significar ademés junto con el tomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un ciclo de 5 hasta 8 miembros, substituidos respectivamente en
caso dado por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado un grupo metileno por oxigeno o por azufre.

Preferentemente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a § itomos de carbono substituido en caso

dado por halégeno o significa fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 itomos de

- carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a cuatro veces,

R4

R, R®

por halégeno, por alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a
6 4tomos de carbono, por hal6genoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono.

Preferentemente,

independientemente entre sf, significan hidrégeno o aiquilo con 1 a 4 itomos
de carbono substituido en caso dado por flior y/o por cloro.

Preferentemente,

A2
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significa alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 dtomos
de carbono, alquinilo con 3 a 10 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 10
itomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4
itomos de carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o
por cloro, significa cicloalquilo con 3 a 8 fitomos de carbono o cicloalcoxi
con 3 a 8 4tomos de carbono, en ;:I cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxfgeno o por azufre, substituidos
rc:pectivamen_te en caso dado por fldor, por cloro, por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, hetarilo con 5 0 6 miembros, o fenil-alquilo con 1
a 4 ftomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a
cuatro veces por halégeno, por alquilo con 1 a 6 itomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 itomos de carbono, por hal6geno-alquilo con 1 a 4 fitomos
de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por ciano o
por nitro, o, en el caso de los restos a} y c) indicados en Ar, significa
también un grupo
]
—N<:10

o para el resto g) significa también hidroxi.

RI

Preferentemente,
significa hidr6geno o alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono.
Preferentemente,

significa hidr6geno, alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a

13
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8 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 4tomos de carbono, alcoxicon 1 a
10 &tomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 8 ftomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre, substituido en caso dado
por fléor, por cloro, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono o por alcoxi
con’] a 4 4tomos de carbono, significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 4tomos
de carbono o fenil-alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces bor halégeno, por
aiquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 itomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 é4tomos de carbono, por
hal6genoalcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

R _ significa hidr6geno, alquilo con 1 a 6 itomos de carbonc_: o alquenilo con 3 a
6 Atomos de carbono.
Preferentemente,

R’, R"’pueden significan adem4s junto con el itomo de nitrégeno, con el que estin

. enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros substituido en caso dado por alquilo

con 1 a 4 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre.
Preferentemente,

m significa O a 2.
Preferentemente,

n significa 0 a 2.

De forma especialmente preferente,

A%
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significa oxigeno o azufre.

De forma especialmente preferente,

significa Ar', donde Ar' significa fenilo, naftilo, quinolinilo, tienilo,
pirimidilo, furanilo, tiazolilo, benzotiazolilo, oxazolilo, pirazolilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por fldor, por
cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, por alquenilo
con 2 a 6 itomos de carbono, por.alquinilo con 2 a 6 4tomos de carbono,
por alcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono, por alqueniloxi con 3 a 6 fitomos
de carbono, por alquiniloxi con 3 a 6 4tomos de carbono, por alquiltio con 1
a 6 atomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 itomos de carbono,
por alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 4 fitomos de carbono, por halégeno-alcoxi con 1 a 4 stomos de carbono,
por halégenoalqueniloxi con 2 a 4 dtomos de carbono, por alquilidendiil-
dioxi con I a 2 4tomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a
2 4tomos de carbono, por halégeno-alquiltio con 1 a 2 &tomos de carbono,
por halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por hal6geno-
alquilsulfonilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes

Ly

R
8) ——CoRrR". D —N—hH . ©) —r':—rllR’ ) ——I'!I—SO,R'.

R iy
) —L—J:HCOR'- f) ——¢—COoH: W B —h—R’

o significa Ar*, donde Ar? significa Ar', que est4 substituido adicionalmente

por fenilo, por piridilo, por pirimidilo, por tienilo, por furanilo, por

415
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tiazolilo, por tetrazolilo, por triazolilo, por bencilo, por fenil-alcoxi con 1 a
2 4tomos de carbono, por fenil-alcoxi con 1 a 2 Atomos de carbono-S(O)-,
por tienil-alcoxi con 1 a 2 &tomos de carbono, por tiazolil-alcoxi con 1 a 2
ftomos de carbono, por piridil-alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono, por
pirimidil-alcoxi con 1 a 2 itomos de carbono, por tiazolil-alcoxi con 1 a 2
Atomos de carbono-S{(O),-, por piridil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono-
S(O). por fenoxi, por fenil—S(O);-, por piridiloxi, por pirimidiloxi, por
tiazoliloxi, por piridil-S(O)p-, por pirimidil-S(O)- o por tiazolil-S{O)-,
estando substituidos estos substituyentes, a su vez, en caso dado de una a
tres veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 itomos de
carbono, por alquenilo con 2 a 4 fitomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
itomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por nitro o por ciano.

De forma especialmente preferente,

significa oxfgeno o azufre.

De forma especialmente preferente,

significa oxfgeno o significa los grupos —S(O)s- 0 > N-W.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 & 6 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 4tomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 4tomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 Atomos de
carbono-alquilo con 1 a 2 tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilo con 2 a 3 itomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro,

significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 2 itomos de carbono, fenil-alcoxi con

46
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1 a 2 itomos de carbono, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, tienilo, piridil-
alquilo con 1 a 2 ftomos de carbono, pirimidil-alquilo con 1 a 2 ftomos de
carbono, tiazolil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a tres veces por flGor, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 2 itomos. de carbono, por nitro o por ciano o

significa los grupos

R' =
-
COR' ; -CO,R' : -SOR' i “CO—N, © ciano

De forma especialmente preferente,

X significa

De forma especialmente preferente,

Y'eY significan, independientemente entre sf, hidrégeno, en caso dado
significan flior, alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, halégenoalquilo con 1
a 2 fitomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 Atomos de carbono, alcoxi con 1 a-
4 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, significan fenilo,
tienilo, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, fenil-alquilo con 1 a 2 ftomos de
carbono, tiazolilmetilo, piridilmetilo substituidos respectivamente en caso
dado de una a tres veces por fldor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1

a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
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halégenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

fitomos de carbono, por ciano o por nitro o significan los grupos
—COR' 0 7
2 -——CO—N

De forma especialmente preferente,
Y?, Y', Y® significan, independientemente entre sf, hidrégeno o alquilo con 1 a
/5 4 &tomos de carbono.
- De forma especialmente preferente,
Y®  significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono
substituido en caso dado por fllor o significa fenilo substituido en caso dado
de una a tres veces por fllor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4
ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2
fitomos de carbono, por nitro o por ciano.
De forma especialmente preferente,
YeY significan ademés junto con los &tomos de carbono, con los que estén
enlazados, un ciclo con 5 0 6 miemﬁros. saturado o insaturado, que puede
estar interrumpido por un heterodtomo de la serie formada por N, O, S y
que puede estar substituido en caso dado una o dos veces por flGor, por
cloro, por bromo, por metilo, por terc.-butilo, por metoxi, por
trifiGormetilo, por trifiiormetoxi, por ciano o por nitro.
De forma especialmente preferente,
Y'e Y? significan ademés junto con el 4tomo de carbono, con el que estén

enlazados, un anillo de cicloalquilo con 4 a 6 4tomos de carbono.
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De forma especialmente preferente,

significa hidr6geno, significa alquilo con 1 a 6 itomos de carbono, ciano-
alquilo con 1 a 3 itomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 &tomos de
carbono, alquinilo con 3 a 8 étomos. de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono-alquilo con 1
a 2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a
2 dtomos de carbono, halégenoalcdxi con 1 a 4 §tomos de carbono-alquilo
con | a 2 Atomos de carbono, significa fenoxi-alquilo con 1 a 2 &tomos de
carbono, fenil-alcoxi con 1 a 2 fitomos de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos
de carbono, feniltio-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, fenil-alquiltio con
1 a 2 tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, fenil-alquilo
con 1 a 2 Atomos de carbono, fenilo, piridil-alquilo con 1 a 2 &tomos de
carbono, tiazolil-alquilo con 1 a 2 é&tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a tres veces, por fldor, por cloro, por

bromo, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4

" 4tomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por

halégenoalcoxi con 1 a 2 itomos de carbono, por nitro o por ciano o
significa los grupos
R' : :
—COR' ; —CoN< | ; —SO,R'. —COR';
R '
0 ciano.
De forma especialmente preferente,

significa 0 a 2.

De forma especialmente preferente,

19
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significa hidrégeno (sin embargo no para los restos ~CO:R' y -SOzR"),
significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos de
carbono, alquinilo con 3 a 4 dtomos de cari)ono substituidos respectivamente
en caso dado por flGor y/o por cloro, significa cicloalquilo con 3 a 6 4tomos
de carbono substituido respectivamente en caso dado por flGor, por cloro,
por alquilo con 1 a 2 Atomos de carbono, por alcoxi con 1 a 2 fitomos de
carbono o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso
dado una o dos veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilocon 1 a4

dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 fitomos de carbono, por

.haldgenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

itomos de carbono, por ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

significa hidr6geno, significa alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 4 4dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 4 atomgs de carbono, alcoxi
con 1 a 4 ftomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 4 &tomos de carbono
substituidos respectivamente en caso dado por fliior y/o por cloro o significa
fenilo, bencilo, benciloxi substituidos respectivamente en caso dado una o
dos veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por halégenoalquilo con 1

a 2 itomos de carbono, por halégenoaicoxi con 1 a 2 Atomos de carbono,

por ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

pueden significar ademés junto con el dtomo de nitr6geno, con el que estén
enlazados, un ciclo con 5 0 6 miembros substituido en caso dado por alquilo

con 1 a 2 4tomos de carbono, en ¢l cual puede estar reemplazado en caso
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dado un grupo metileno por oxigeno.
De forma especialmente preferente,
significa hidrégeno, metilo o etilo.
De forma especialmente preferente,
significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 6 4tomos de
carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos ;rle carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de
carbono, alquiltio con 2 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tornos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro,
significa cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado en caso dado un grupo metileno por oxfgeno, substituidos
respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 2 &tomos de carbono, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, tienilo, furanilo, piridilo, pirimidilo, tiazolilo,
pirazolilo o fenil-alquilo con 1 a 2 iton.ms de carbono substituidos
respectivamente en caso dado una o dos veces, por fltor, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
ftomos de carbono, por trifliormetilo, por difliormetoxi, por
trifldormetoxi, por ciano o por nitro o, en el caso de los restos a) y c),
citados en Ar, significa también un grupo
]

_N<:1o

o para el resto g) significa también hidroxi.

De forma especialmente preferente,
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R'  significa hidrégeno.
De forma especialmente preferente,

R significa hidr6geno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a
6 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a
6 Atomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono, en el cual
puede estar reemplazado en caso dado un grupo metileno por oxigeno,
substituidos respectivamente en caso dado por fléor y/o por cloro, significa

fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos

Pt
o

et
L

respectivamente en caso dado una o dos veces por fldor, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
fitomos de carbono, por trifliormetilo, por diflGormetoxi, por _
trifliormetoxi, por ciano o por nitro.
De forma especialmente preferente,

RY . significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono.
De forma especialmente preferente,

R?, R" pueden significar ademss junto con el stomo de nitrégeno, con el que estén
enlazados, un ciclo con 5 o 6 miembros, substituido en caso dado por
alquilo con 1 a 2 fitomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en
caso dado un grupo metileno por oxigeno.

De forma especialmente preferente,
m significaQ o 1.
De forma especialmente preferente,

n significa 0 a 2.

De forma muy especiaimente preferente,

K significa oxigeno o azufre.
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De forma muy especialmente preferente,

significa Ar', donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo, furanilo o
piridilo substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por
flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por i-
propilo, por s-, n-, i- o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por i-
propoxi, por s-, n-, i- o t-butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-
buteniloxi, por propargiloxi, por 2'-butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsul;‘onilo 0 por etilsulfonilo, por
trifliormetilo, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por metilendioxi, por

difliormetilendioxi, por tetraflioretilendioxi, por diflGormetiltio, por

trifliormetiltio, por triflcormetilsulfinilo, por triflGormetilsulfonilo, por

hidroxi, por mercapto, por nitro, por ciano, por amino o por uno de los

grupos siguientes

8) —L—CO—R" b) —u—hﬂ . ) -—u—-h—ﬁ'- &)NHSO,R',

R
¢) —L—£—Co—R. ) —L—zl—co,H- B —Ct—R'

o significa Ar*, donde Ar? significa Ar', que est# substituido adicionalmente
por fenilo, por piridilo, por tienilo, por tetrazolilo, por triazolilo, por
benciloxi, por benciltio, por tiazolilmetiloxi, por piridilmetiloxi, por
pirimidilmetiloxi, por tiazolilmetiltio, por piridilmetiltio, por fenoxi o por
feniltio, estando substituidos estos substituyentes, por su parte, en caso dado
una o dos veces por flGor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por

n- o i-propilo, por s-, n-, i-, o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por i-propoxi,
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por s-, o~ o t-butoxi, por triflGormetilo, por triflGormetoxi, por nitro o por
ciano.
De forma muy especialmente preferente,
L significa oxigeno o azufre.
De forma muy especialmente preferente,
\Y significa oxfgeno o azufre.
De forma muy especialmente preferente,

X significa

—CN, —CO—NH,, —048 .
NH,
De forma muy especialmente preferente,
significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, etilo,
propilo, iso-propilo, butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-butilo, fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en caso dado una a tres veces por

fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo, por

difliormetoxi o por trifliormetoxi.
De forma muy especialmente preferente,

Y% Y, Y® significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, etilo.
De forma muy especialmente preferente,

Y’ significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, i-propilo, o significa fenilo
substituido en caso dado una o dos veces por flGor, por cloro, por bromo,
por metilo, por etilo, por i-propilo, por terc.-butilo, por metoxi, por etoxi,
por i-propoxi, por terc.-butoxi, por trifliiormetilo o por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,
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YeY significan ademés junto con los Atomos de carbono, con los que estdn

enlazados, un ciclo insaturado, con 6 miembros, que puede estar en caso
dado monosubstituido por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por
metoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

Y'eY? significan ademds junto con el 4tomo de carbono, con el que estin

RI

enlazados, un resto de ciclobutilo. '

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, ciclopropilo,
ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclopentilmetilo,
ciclohexilmetilo, metoximetilo, etoximetilo, significa fenilo, bencilo,
piridilmetilo, tiazolilmetilo substituidos respectivamente en caso dado una o
dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por

trifliormetilo o por trifliormetoxi o significa los grupos

4
_mlR' ' —_co_N) ' h— zR' ] '-'-co—Ri »
\R'

o ciano.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno (sin embargo no para los restos -COR' y -SO:RY),
metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, 8-, i- o t-butilo, alilo, propargilo,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significa fenilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado una o dos veces por flior, por cloro, por

bromo, por metilo, por metoxi, por trifldormetilo, por trifiiormetoxi, por
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ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidr6geno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, alilo, propargilo,
metoxi, etoxi, aliloxi o significa benciloxi substituido en caso dado de una a
dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por
triﬂ.ﬁormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente prefer.ente.

pueden significar, junto con el &tomo de nitr6geno, con el que estfin
enlazados, ademéds un resto de pirrolidina, de tiazina, de piperidina o de
morfolina. De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo o etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo, vinilo,
trifliormetilo, metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi, n-, s-, i- o t-butiloxi,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, significa
fenilo, piridilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado una o
dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por n-, s-, i- o t-
butilo, por metoxi, por trifliormetilo, por trifiormetoxi, por ciano o por
nitro o en el caso de los restos a) y c¢) citados en Ar, significa también un
grepo

\Rﬂ: '

o para el resto g) significa también hidroxi.
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De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significa fenilo substituido en caso
dado una o dos veces por flGor, por cloro, por bromo, por metilo, por
metoxi, por trifliiormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo o etilo. -

De forma muy especialmenté preferente,

R®, R' significan, junto con el 4tomo de nitr6geno, con el que estén enlazados, un

Ar

resto de pirrolidina, de piperidina 0 de morfolina.

De forma muy especialmente preferente,

significa 1. |

De forma especiaimente preferente,

significa Ar', donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por'ﬂl‘mr, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por isopropilo, por n-,
s-, i- 0 t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por isopropoxi, por n-,
s-, i- o t-butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por '2-buteniloxi. por
propargiloxi, por 2-butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo,
por etilsulfinilo, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo, por trifliormetilo, por
difliormetoxi, por trifliormetoxi, por metilendioxi, por diflGormetilendioxi,
por tetraflGoretilendioxi, por difliormetiltio, por trifiiormetiltio, por
trifldiormetilsulfinilo, por triflGormetilsulfonilo, por hidroxi, por nitro, por
mercapto, por ¢iano, por amino,

o significa Ar?, donde Ar” significa Ar', que estd substitnido adicionalmente

23
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por fenilo, por benciloxi por fenoxi, estando substituidos estos

substituyentes, por su parte, en caso dado una o dos veces por flGor, por

cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por isopropilo, por n-, s-, i- o t-

butilo, por metoxi, por etoxi, por isopropoxi, por n-: s-, i- 0 t-butoxi, por

trifliormetilo, por trifliormetoxi, por nitro o por ciano.

De forma especialmente preferente,

} 4 significa oxfgeno o azufre, '
De forma especialmente preferente,
\Y significa oxigeno o azufre.
De forma especialmente preferente,
X significa CN.
_ De forma especialmente preferente,
Y'eY? significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, etilo o
propilo.

De forma especialmente preferente,

Z  significa hidrégeno o metilo.
De forma especialmente preferente,

m signi.fica 1.

Y? Y4 Y3, Y® significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo y
etilo.

Todos los compuestos de la férmula (I), anteriormente indicados, pueden
presentarse tanto en forma de isémeros cis o como en forma de isémeros trans.
Para simplificar 1a representacién se ha dado respectivamente solo un isémero en
las descripcibn segin la férmula de los compuestos. Sin embargo también

corresponde a la invencién el otro isémero respectivo.

23
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Las definiciones de los restos indicadas anteriormente de manera general o.
citadas en los intervalos preferentes son vilidas tanto para los productos finales de
la férmula (I), como también, de manera correspondiente, para los
correspondientes productos de partida y los productos intermedios necesarios para
la obtenci6n. Estas definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente
entre si, es decir incluso entre los intervalos preferentes indicados.

Segiin la invencién son preferentes -los compuestos de la férmula (T), en los
que se presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente de
manera preferente (preferentemente).

Seglin la invencién son especialmente preferentes los compuestos de la

férmula (I), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados

anteriormente de manera especialmente preferente.

Segin la invencién son muy especialmente preferentes los compuestos de la

férmula (I), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados

anteriormente de manera muy especialmente preferente.

Seglin la invencién son especialmente preferentes, los compuestos de la
férmula (I), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados

anteriormente de manera especialmente preferente.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados, tales como alquilo o
alquenilo, incluso en combinacién con heteroitomos, tal como por ejemplo en
alcoxi, pueden ser, en tanto en cuanto sea posible, respectivamente de cadena lineal
0 de cadena ramificada. -

Los restos substituidos en caso dado pueden estar substituidos una o varias
veces, en tanto en cuanto no se diga otra cosa, pudiendo ser iguales o diferentes los

substituyentes en €l caso de polisubstituciones.

2
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Se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I}, segilin el
procedimiento descrito a continuacién:

(A)  Se obticnen los compuestos de la formula (1),

-y
m
_— Y
X Y @
Y

en la que

A, VX, YL Y2 YL YL Y, Yeym tienen los significados anteriormente
indicados y

K significa oxfgeno asf como

Z significa hidr6geno,
si

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (II),
All) (II)
en la que

Ar y Xtienen los significados anteriormente indicados,

con compuestos de la férmula (III),
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en la que _ _

V.Y . YL YLY. Y, Yym tdenen los significados anteriormente indicados,
y .

A significa O o S(O),, donde q significa0o0 2, y

R'"  significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 4tomos de

carbono, o bencilo,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una

base o de un 4cido y/o de un compuesto metilico de la férmula (IIIa),
Me(Q): (IlTa)

en la que

Me significa un dtomo divalente de metal de transicién, especialmente niquel, y

Q significa un ligando de quelato, especialmente significado un ligando de
quelato con dos dientes, tal como por ejemplo acetilacetona (R.G. Glushkov
et al., Khim.-Farm. Zh. 24, (7), (1990), 24-27; M.V. Mezentseva et al.,
Khim.-Farm. Zh. 25, (12), (1991), 19-23; G. Dannhardt, A. Bauer,
Pharmazie 51, (1996), 805-810).

(B) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I),

31
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X
" c Ys
X Y M
Y|

en la que

Ar, V.Y YL Y, Y, Y5 Y6, X.y m  tienen los significados anteriormente
indicados, y

K significa oxigeno, asf como

yA significa hidr6geno,

si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (1V),

Hal

en la que
AryX tienen el significado anteriormente indicado y
Hal significa halégeno, especialmente cloro o bromo.

con compuestos de la férmula (V),

oY v
S— —Y
Y® (0D

en la que

V.YLYLYLY, Y. Yeym tienen los significados anteriormente indicados,

22
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en caso dado en presencia de un diluyente para dar compuestos de la férmula (VI),

HaP
A/ﬂa oiil Y el
/ 3;"'%
Y? (A4))
Y1

V, Ar, X, Y, Y3, Y, Y, Y, Y¢ y m tienen los significados anteriormente
indicados,

en la que

que en caso dado se hacen reaccionar a continuacién, en presencia de una base y,

" en caso dado, en presencia de un compuesto trivalente del fésforo (por ejemplo

trifenilfosfina, fosfito de trietilo) con disociacién de azufre y de halogenurd de
hidrégeno, para dar los compuestos de la férmula (I), en la qu'e

Ar, V, X, Y, Y3, Y3, Y, Y°, Y® y m tienen los significados anteriormente
indicados y

K significa oxigeno asl como

Z significa hidrégeno,

(véase A. Eschenmoser et al., Helv. Chim. Acta 54, (1971), 710-734; V. Issartel
et al., C.R. Acad. Sci., Ser. I, Mec., Phys., Chim., Astron. 321, (12), (1995),
521-524).

(C) Ademés se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (1),
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f X v
— . Ys
X Yo @
Y1

en la que

Ar, V,Z, X, Y, Y3, Y, Y, Y’, Y y my n tienen los significados anteriormente

"indicados y

K significa oxfgeno, pero
yA no significa hidrégeno, si

se hacen reaccionar compuestos de Ia férmula (VII),

f L
_4%-
o—-% "

V.Z, YLY? Y3 Y, Y?, Y® y m tienen los significados anteriormente indicados, y

en la que

Z no significa hidrégeno, y
con agentes de halogenaci6n, tales como por ejemplo fosgeno, difosgeno y

trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar los compuestos de la
férmula (VIIT)
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Hal®
fo ¥ v
Hal / mY'
Y (vim)

en la que
V,Z, Y. YL Y2, Y, Y, Y®y m tienen los significados anteriormente indicados,
yZ no significa hidrégeno y

Hal significa hal6geno, especialmente cloro o bromo,

_ que se hacen reaccionar a continuacién con compuestos de la férmula (II),

AL 1y
en la que
Ar, X tienen los significados anteriormente indicados,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de 4cido (véase G. Dannhardt, A. Bauer, Pharmazie 51, (12996), 805-

810).

(D) Ademés se ha encontrado que se obtienen los compuestos de 1a férmula (I),
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X
— c Ys
X Y® m
Y1

en la que

Ar, V, Z, X, Y Y3, Y3, Y, Y’.-Y‘ y m tienen los significados anteriormente
indicados y

K significa oxigeno, pero

VA significa hidfégeno,

si

" se hacen reaccionar compuestos de Ia férmula (Ia),

en la que
Ar, V. X, YL, Y2, Y, Y, Y?, Y® y m tienen el significado anteriormente indicado,
K significa oxfgeno,
con agentes de alquilacién, agentes de acilacién, agentes de sulfonilacién o agentes
de condensacién de la férmula (IX)

ZG (IX)

en la que
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G significa un grupo disociable, tal como halégeno (especialmente yodo,
bromo, cloro), sulfonato (como por ejemplo mesilato, triflato o toluenosul-
fonato) o alcoxi,

en caso dado en presencia de un disolvente y, en caso dado, en presencia de una

base.

(E) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (1),

f Y
\Y*

~enlaque

AP V, X, YLY.L Y) YY Y, Y% Z y m tienen el significado anteriormente
indicado y
K significa oxigeno,

si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (I')

f A v
m
Hal—Ar" "\ _— \
X Y @
Y‘I

en la que
Ar', V, X, YLY2 Y, Y', Y4 Z y m tienen el significado anteriormente indicado y

Hal significa halégeno, especialmente significa bromo,
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con 4cidos borénicos de la férmula (X)

A*—B(OH), X,

en la que

Ar"  significa los substituyentes que han sido citados anteriormente en el caso de
Ar* como substituyentes adicionalé.

en presencia de un disolvente, en caso dado, en presencia de una base y de un

complejo de metal noble, preferentemente de un compiejo de paladio.

(F) Ademf4s se ha encontrado que se obtienen los compuestos de 1a férmula ()

Y
— mYs
X \8 ®
y!

en la que

Ar, Z, V, X, YLY, Y, Y, Y, Y® y m tienen el significado anteriormente
indicado, y

K significa azufre,

si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (I)

F X
— mYs
X Y? O
Y'l
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en la que

Ar, Z, V. X, YLY: Y, Y'Y, Y, Y* y m tienen el significado anteriormente
indicado y

K significa oxigeno,

en presencia de un reactivo de azufrado tal como por ejemplo pentasulfuro de
féosforo o 2,4-disulfuro de 2,4—bis{4-mgmxifenil)—l.2,3,4-ditiafosfetano (reactivo
de Lawesson), en presencia de un disolvente.

(G) Ademés sc ha encontrado que se obtienen los compuestos de Ia férmula (I*)

X
m s
P\ oY @

en la que

Ar, K, X, Z, YLY:, Y2, Y, Y%, Y®y m tienen el significado anteriormente
indicado, y

n significa los ndmeros 1y 2,

si se oxidan compuestos de la férmula (I)

v

— mYs

! v ©
Y‘l

en la que
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Ar, K, Z, X, Y.Y:, Y, Y. Y, Y y m tienen el significado anteriormente
indicado, y
A\ significa tomo de azufre,
en presencia de pericidos (por ejemplo 4cido peracético o 4cido n-
cloroperbenzoico) o peréxido de hidrégeno en presencia de molibdatos o de
wolframatos (tales como por ejemplo molibdato de amonio o wolframato de
sodio). |

Si se emplean, segin el procedimiento A, por ejemplo 4-metil-
benzoilacetonitrilo y 2-metoxi-2-dihidro-morfolina como productos de partida,
podré representarse €] desarrollo de la reaccién por medio del esquema de reaccién

siguiente:

w@/ﬁl*@m o "-f'-@jj;:'"\j

Si se emplean, seglin el procedimiento B, por ejemplo 2-bromo-2-(3-
clorobenzoil)acetonitrilo y morfolin-3-tiona como productos de partida, podrd
representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema de reaccién

siguiente:

Ptoc,H.). P
. HBr
N

Si se emplean, segln el procedimiento C, por ejemplo 3,4-dicloro-benzoil-

acetonitrilo y N-metil-morfolin-3-ona como producto de partida, podréd
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representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquerna de reaccién

siguiente:

N » o Trifosgeno
O —
]

Si se emplean, seg(in el procedimiento D, por ejemplo 3-(4-trifliormetoxi-
fenil)-2-(1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y 2-cloro-5-clorometil-piridina
como productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién por

medio del esquema de reaccién siguiente:

Y

F,CO

Si se emplean, segfin el procedimiento D, por ejemplo 3-(4-trifliormetil-
fenil)-2-(12,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y cloruro de 4-clorobenzoil
como productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién por

medio del esquema de reaccién siguiente:

4.
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Si se emplean seglin el procedimiento E, por ejemplo 3-(4-bromofenil)-2-
(1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y el édcido 4-cloro-fenilbordnico como
productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién por medio del

esquema de reaccién siguiente:

Si se emplean segln el pr.ocedimiento F, por ejemplo 3-(4-clorofenil)-2-
(12,4-oxazinn-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y reactivo de Lawesson, como
productos de partida, podri representarse el desarrollo de la reaccién por medio del

esquema de reaccién siguiente:

Si se emplean, seglin el procedimiento G, por ejemplo 3-(3,4-diclorofenil)-

41
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2-(1,4-tioxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y dos equivalentes de fcido m-
cloroperbenzoico (MCPBA) como productos de partida, podrd representarse el

desarrollo por medio del esquema de reaccifn signiente:

Los compuestos de la formula (IT), necesarios como productos de partida en

el procedimiento A,

A a

Ar, X tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

son parcialmente nuevos y pueden obtenerse seglin procedimientos conocidos en
principio por ia literatura (Organikum, 16* edicién revisada, piginas 415, 417,
VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin 1986).

Entre los compuestos de la férmula (II) son especialmente adecuados los

compuestos de la férmula (II-1-b),

CN (U-1-b)

en la que

T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:



2 :')

Compuesto n° T P.L. °C.
o151 3.Cl, 4F 78
I-1-62 4CL3-F 87
0153 3,5(CF3); 51
I-1-b4 T 2,4Cly, 5F 106
o155 3,5Cly, 4F 138-140
0-1-66 4C1,2F 90-94
II-1-b-7 3-CF3, 5-CH;3 92
1158 3CL4.5F; 8488
T-1-59 4CN, 2,5-F, 107-108
I-1-b-10 2,3-F; 74
1511 3.F, 4CF, 92
T-1-5-12 3.40-CF;-0 70-13

1513 3NO5, 5-CF,

T-1-b-14 4CL, 257, 116
T-1-6-15 3,4,5(0C;Hs)s 122
B-1-5-16 4Br, 2.F 118
O-1-b-17 2,6-Cly, 4-CF5 123
1518 2-F, 4-NO, 168
0-15-19 2,4Cly, 5-NO, 100
1520 4-Cl, 2-F, 5-NO; 118
I-1b-21 2,4-F3, 5-NO, 128
1522 4-Br, 2.F, 5-NO; 141
O-1-5-23 2-F, 4-CFy 62
o124 4-0CF;, 3-NO; 95
0-1-5-25 4-Cl, 2-NO, 130
T-1-b-26 2-F, 3-CF; 6769
1527 "2-CL, 6F 4648
O-15-28 2-Cl, 3-CF3 9093
T-1-6-29 3,4-0-(CFg),-0- 206
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Compuesto n® T P.L. °C.
I-1-b-30 2-C), 4-SCH; 110
O-1-b-31 2-Cl, 4-S0,CH; 202
y los compuestos de la férmula (II-2-b),
T —¢
2 (II-2-b)
4 N
en la que T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:
Compuesto n° T P.f. °C,
1-2-b-1 2,6Cl, >220
O-2-b-2 2,6-Cl,, _4-0“3 95
II-2-b-3 6-Cl 122
y los f:ompuestos de la férmula (II-3-b),
T
2 (II-3-b)
S
en la que T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:
Compuesto n°® T P.f..°C.
0-3-b-1 2-CFy, 3-(4-CI-CgHy) acelte
0352 2-CF;, 3-(2,4-Cl,"-CgHy) aceite
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y el compuesto n® II-4-b-1

CompuestoNr. [I-4-b-1; Fp. 241°C

y el compuesto n®° II-5-b-1

Br CN

\,_ 4

SCH, Compuest . Nr. [I-5-b-1, Resina

De una manera especialmente buena para la obtencién- de nuevos productos
finales pesticidas, especialmente acaricidas, herbicidas e insecticidas. Los
compuestos de Ja férmula II-1-b hasta II-5-b constituyen el objeto de una solicitud
de p.atente anterior, no publicada .con anterioridad.

Se obtienen los compuestos de la férmula (IT), por ejemplo si se hidrolizan

los compuestos de la férmula (XI),

en la que
Ar tiene el significado anteriormente indicado,
R?  significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 &tomos de

carbono, o bencilo, que puede estar substituido en caso dado,
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en presencia de un #cido, por e¢jemplo de un fcido inorgénico, tal como Acido
clorhfdrico, 0 de una base (por ejemplo de un hidréxido alcalino tal como
hidréxido de sodio o de potasio) y, en caso dado, de un diluyente (por ejemplo de
un alcohol acuoso tal como metanol o etanol (a temperaturas comprendidas entre
0°C y 20°C, preferentemente comprendidas entre 20°C y 150°C y a continuacién
se descarboxilan.

Los compuestos de Ia férmmula (XI)-pueden prepararse segiin procedimientos
conocidos (Organikum, 16* edicién revisada, pigina 480, VEB Deutscher Verlag
der Wissenschaften, Berlin 1986).

Se ob-tienen los compuestos de la férmula (Xl)l por ejemplo, si se hacen

reaccionar compuestos de Ia férmula (XII),

u/ﬁ\c. ean

Ar tiene el significado anteriormente indicado,

en la que

con ésteres del 4cido cianoacético de la férmula (XIII)
NC” Nco,R"? (xmm)

en la que

R™  significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 &4tomos de
carbono,

en presencia de una base (por ejemplo de un alcoholato metdlico, tal como metilato

de sodio o etilato de sodio) y, en caso dado, en presencia de un diluyente, (por

ejemplo éter o el alcohol del cual se deriva el alcoholato) a temperaturas de 0°C

-



n

H

-48-

hasta 150°C, preferentemente comprendidas entre 20°C y 120°C.

Los compuestos de la férmula (XII) son parcialmente nuevos y pueden
prepararse seg(in procedimientos conocidos en principio (por ejemplo Organikum,
16* edicién revisada, pigina 423, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften,
Berlin 1986).

Se obtienen los compuestos de la férmula (XII) por ejemplo si se hacen

reaccionar compuestos de la férmula (XiV).
P oa
OH

Ar tiene el significado anteriormente indicado,

en la que

con agentes de halogenacién (por ejemplo cloruro de tionilo, fosgeno, tricloruro de
f6sforo), en caso dado en presencia de un diluyente (por ej_emplo hidrocarburos
alifiticos o arométicos, en caso dado clorados, tales como toluer;o o cloruro de
metileno) a temperaturas de 0°C hasta 150°C, preferentemente comprendidas entre
20°C y 100°C.

Los ésteres del 4cido cianoacético de la férmula (XIIT) son compuestos
conocidos de la quimica orgénica.

Los compuestos de la férmula (III), necesarios también como productos de

partida en el caso de procedimiento (A),
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R —a—/ Y®

en la que
V, YLY? Y2, Y, Y2, YY R" y m tienen los significados anteriormente indicados y
A -significa oxigeno,
pueden prepararse seglin procedimientos conocidos (J. Kordsi, P. Berensci, Chem.
Ver., 101, 1979 )1968)).

Se obtienen los compuestos de la férmula (III) por ejemplo si se hacen

- reaccionar compuestos de la férmula (VII),
£ v
- 3;‘“ v
- v (vID
Y :

V, YLY?, Y2, Y, Y, Yy m tienen los significados anteriormente indicados y

en la que

Y/ significa hidr6geno,

‘con agentes de alquilacidn (por ejemplo sulfato de dimetilo, tetrafléorbora-
to de trietiloxonio (sal de Meerwein)) a temperaturas de -20°C hasta 150°C,
preferentemente a 0°C hasta 100°C.

Ademés se obtienen los compuestos de la férmula (III), necesarios como

productos de partida en el procedimiento A
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en la que
V, Y\Y% Y, Y, Y, YCR" y m tienen los significados anteriormente indicados y
A significa azufre,

si se transforman los compuestos de la férmula (VII)

f Y

en la que

V,Z, Y,LY? Y2, Y, Y, Yy m tienen los significados anteriormente indicados y
rA significa hidrégeno,

en primer lugar con un reactivo de azufrado, por ejemplo reactivo de Lawesson, en

la tioamida de la férmula (V),
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N
S— Y

en la que
V. YLY2 Y3, Y, Y5, Yy m tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un disolvente y a continuacién se hacen reaccionar con un agente
de alquilacién de la férmula (XV),
R"—Hal Xv)

en la que

" R" tiene el significado anteriormente indicado,

y
Hal significa halégeno, especialmente yodo y bromo,
en caso dado en presencia de una base y, en caso dado, de un disolvente.
El procedimiento (A) se caracteriza porque se hacen reaccionar entre sf,
compuestos de 1a férmula (II), en la que
Ar, X tiene los significados anteriormente indicados,
y compuestos de la férmula (III),
en la que ‘
R, V, W, YY), Y, Y, Y, Y* y m tienen los significados anteriormente
indicados,
en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una base.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (A) todos los
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disolventes orgfinicos inertes frente a los participantes en la reacci6n.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos alifiticos o arométicos en caso
dado clorados, tales como tolueno, xileno, 1,2-diclorobenceno, cloroformo o
cloruro de metileno, ademis disolventes polares, tales como dimetilsulf6xido,
dimetilformamida, dimetilacetamida o N-metilpirrolidona.

Disolventes empleables ademés son éteres, tales como por ejemplo
dietiléter, metil-terc.-butiléter, tetrahidrofurano o dioxano, as{ como nitrilos, tal
como por ejemplo acetonitrilo asf como también ésteres tal como por ejemplo
acetato de etilo, ademis ta.mbién cetonas, tales como acetona o isopropil-
metilcetona.

Como bases pueden emplearse en la realizaci6én del procedimiento (A)

. todos los aceptores de 4cido usuales que no tengan accién hidrolizante frente a los

participantes en la reaccién. Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias
tales como diazabicicloctano (DABCO), diazabicicloundeceno {DBU), diazabiciclo-
noneno (DBN), trietilamina, piridina o N,N-dimetilanilina.

Ademis pueden emplearse alcoholatos tales como metilato de sodio, etilato
de sodio, metilato de magnesio, terc.-butilato de potasio asf como hidruros
metfilicos tales como hidruro de sodio, hidturo de calcio asf como también
carbonatos o bicarbonatos alcalinos o alcalinotérreos, tales como bicarbonato de
sodio, carbonato de potasio 0 carbonato de sodio.

Como #cidos pueden emplearse en la realizacién del procedimiento (A)
todos los icidos que no reaccionen de manera hidrolizante frente a los participantes
de la reaccién. Preferentemente pueden emplearse fcidos orgénicos tales como
icido p-tofuenosulfénico y 4cido trifluoracético. |

La temperatura de la reaccién en la realizacién del procedimiento (A) puede

52
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variar dentro de amplios lfmites. Convenientemente se trabaja a temperaturas
comprendidas entre -20°C y 160°C, preferentemente entre 0°C y 120‘l’C.

El procedimiento (A) se lleva a cabo preferentemente bajo presién normal.

En la realizacién del procedimiento (A) se emplean los componentes de la
reaccién de 1a férmula (IIT) en cantidad equimolar 0 en un exceso mayor (de hasta
5 moles), preferentemente en una cantidad 1,5 hasta 2 veces molar en proporcién
con los componentes de Ia reaccién de la férmula (II).

La base, empleada en caso dado, se empleari preferentemente en cantidad
equimolar con respecto a los componentes de la reaccién de la férmula (II). El
ficido, empleado en caso dado, se emplearA preferentementc en cantidades
catafiticas.

El procedimento (B) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de 1a férmula (TV) respectivamente con tioamidas de la férmula (V), en caso dado
en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un agente aceptor de
dcido.

Los compuestos de partida de la formula (IV) pueden prepararse segin
procedimientos conacidos (Sequin, Vieles, BSCFAS, Bull. Soc. Chim. Fr, (1956)
1210, 1211; Bushey, Hoover, J. Org. Chem. 45, 4198 (1980)). Los compuestos de
la férmula (V) pueden prepararse mediante el empleo de agentes de tionilizado,
especialmente PaSs y del reactivo de Lawesson, a partir de los cetocompuestos
correspondientes en disolventes inertes, tal como por ejemplo tolueno (véase el
¢jemplo de obtencién 4).

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (B) segin la
invencién todos los disolventes inertes frente a los compuestos de la férmula (IV).

Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como bencina, benceno,
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tolueno, xileno y tetralina, ademés hidrocarburos halogenados, tales como clorure
de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-
diclorobenceno, ademés cetonas, tales como acetona y metilisopropilcetona,
ademis éteres, tales como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, adem4s ésteres de
4cidos carboxilicos, como el acetato de etilo, y también disolventes polares fuertes
tales como dimetilformamida, N-metilpirrolidona, dimetilsulféxido y sulfolano.
Como agentes aceptores de 4cido cn.lran en consideracién en la reaccién del
procedimiento (B) segfin la invencién todos los aceptores de 4cido usuales.
Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclodeceno (DBU),

diazabiciclononeno (DBN), bases de Hiinig y N,N-dimetilanilina, bases polfmeras

_ tales como diisopropilaminopoliestireno, ademés 6xidos de metales alcalinotérreos,

tales como 6xido de magnesio y 6xido de calcio, ademés. carbonatos de metales
alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como carbonato de sodio, carbonato de
potasio y carbonato de calcio, asf como hidréxidos alcalinos, tales como hidréxido
de sodio e hidrl6xido de potasio.

Como reactivos de f6sforo pueden emplearse en el procedimiento (B) seglin
la invencién fosfitos de alquilo tales como fosfito de trialquilo, fosfito de tributilo o
trifenilfosfinas, tal como trifenilfosfina.

La temperatura de la reaccién en el procedimiento (B) segfin la invencidn,
pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 200°C, preferentemente entre ~20°C y 150°C.

En la realizacién del procedimiento (B) segfin la invencién se emplean los
éroductos de partida de la férmula (IV) y la tioamida de la férmula (V) en general

respectivamente en cantidades aproximadamente equivalentes. No obstante es
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posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor. La
claboraci6n se lleva a cabo seglin métodos usuales.

El procedimiento (C) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (VII) con agentes de halogenacién, tales como por ejemplo fosgeno,
difosgeno, trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar
compuestos de la férmula (VII[), que .seguidamente s¢ hacen reaccionar con
compuestos de la férmula (II) en caso dado en presencia de un agente aceptor de
écido y, en caso dado, en presencia de un diluyente. Los productos de partida de la
féormula (VIII) pueden prepararse por ejemplo segin el procedimiento descrito por
Bushey, Hoover, J. Org. Chem. 45.4198 (1980).

Como agentes aceptores de 4cido entran en consideracién en la reaccién del

. procedimiento (C) segin la invencién todos los aceptores de fcido usuales.

Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina,  diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundeceno  (DBU),
diazabiciclononeno (DBN), bases de Hiinig y N,N-dimetilanilina, bases polimeras
tal c.omo por ‘ejemplo diisopropilaminopoliestireno, ademés déxidos de metales
alcalinotérreos, tales como O6xido de magnesio y Oxido de calcio, ademéis
carbonatos de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos tales como carbonato
de sodio, carbonato de potasio y carbonato de calcio, asi como hidréxidos alcalinos
tales como hidréxido de sodio e hidréxido de potasio.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (C) segin la
invencién todos los disolventes inertes frente a los reactivos de halogenacibn.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos tales como bencina, benceno,
tolueno, xileno y tetralina, ademés hidrocarburos halogenados, tales como cloruro

de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-

55



-56-
diclorobenceno, ademés cetonas, tales como acetona y metilisopropilcetona,
ademis éteres, tales como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, ademés ésteres de
4cidos carboxflicos, tal como acetato de etilo, ademés nitrilos como el acetonitrilo y
también disolventes polares fuertes, tales como dimetilsulféxido y sulfolano.

La temperatura de la reaccién en el procedimiento (C) segin la invencién
puede .variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre -20°C y 100°C, prefe.rentemente entre 0°C y 80°C.

El procedimiento (C) seglin 1a invencién se lleva a cabo en general bajo
presién normal.

En la realizacién del procedimiento (C) segin la invencién se emplean los
productos de partida de la férmula (VII) y el correspondiente agente de
_ halogenacién en general en cantidades aproximadamente equivalentes,
respectivamente. Sin embargo es posible también emplear uno u otro de los
componentes en un exceso mayor (de hasta 3 moles). La elaboracién se lleva a
cabo seg(in métodos usuales. En general se procede de tal manera que se eliminan
las sales precipitadas y la mezcla de la reaccién remanente se concentra por
evaporacién mediante eliminacién del diluyente.

El procedimiento (D) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (T), en la que Ar, V, X, Y. Y%, Y, Y', Y, Y y m tienen el
significado anteriormente indicado, K significa oxfgeno y Z significa hidrégeno,
respectivamente con agentes de alquilacién, agentes de acilacién, agentes de
sulfonacién o agentes de condensacién de la férmula (IX) en caso dado en
presenciz de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un agente aceptor de
dcido.

Los agentes de alquilacién, los agentes de acilacién, los agentes de
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sulfonacién o los agentes de condensacién de la férmula (IX) a ser empleados, son
productos quimicos para sfntesis conocidos de la quimica orgénica.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (D) segiin la
invencién todos los disolventes inertes frente a los reactivos anteriormente citados.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como bencina, benceno,
tolueno, xileno y tetralina, ademis hidroc_arburos halogenados tales como cloruro
de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-
diclorobenceno, adem&s cetonas, tales como acetona y metilisopropilcetona,
ademds éteres, tales como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, ademé4s ésteres de
4cidos carboxflicos tal como acetato de etilo y también disolventes polares fuertes,

tales como por ejemplo dimetilsulféxido, dimetilformamida, N-metilpirrolidona y

. sulfolano. Cuando lo permita la estabilidad a la hidr6lisis de los agentes de

acilacién y de los agentes de sulfonilacién podrd llevarse a cabo la reaccién
también en presencia de agua.

Como agentes aceptores de 4cido entran en consideracién en la reaccién del
procedimiento” (D) segiin la invencién los aceptores de #cido usuales.
Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundeceno  (DBU),
diazabiciclononeno (DBN) bases de Hilnig y N,N-dimetilanilina, ademés éxidos de
metales alcalinotérreos, tales como 6xido de magnesio y 6xido de calcio, ademés
carbonatos de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como carbonato
de sodio, carbonato de potasio y carbonato de calcio, asf como hidréxidos alcalinos
tales como hidréxido de sodio e hidréxido de potasio, ademés hidruros alcalinos
tales como hidruro de sodio, hidruro de potasio o alcoholatos alcalinos, tal como

terc.-butilato de potasio. Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (D)
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segiin la invencién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre ~70°C y +150°C, preferentemente a -20°C y
100°C.

En la realizacién del procedimiento (D) segiin la invencién se emplean los
productos de partida anteriormente citados de la férmula (l) y los reactivos
anteriormente citados de la férmula (IX) cn general respectivamente en cantidades
aproximadamente equivalentes. No obstante es posible también emplear los
reactivos anteriormente indicados en un exceso mayor (de hasta 5 moles). La
elaboracifn se lleva a cabo seglin métodos usuales.

Para la realizacién del procedimiento (E) segin la invencién son adecuados
como catalizadores preferentemente complejos de paladio {(0). Ser4 preferente por
. ejemplo tetraquis-(trifenil-fosfina)paladio.

Los 4cidos arilbor6nicos, necesarios para la realizacién del procedimiento
(E) pueden obtenerse parcialmente en el comercio, tal como por ejemplo dcido 4-
cloro-fenilbordnico, o pueden prepararse seglin procedimientos en sf conocidos.

Como aceptores de cido para la realizacién del procedimiento (E) segtn la
invencién entran en consideracién bases inorginicas u orgénicas. A éstag
pertenecen, preferentemente, hidr6xidos, acetatos, carbonatos o bicarbonatos de
metales alcalinotérreos o de metales alcalinos, tales como por ejemplo hidréxido de
sodio, de potasio, de bario o de amonio, acetato de sodio, de potasio, de calcio o
de amonio, carbonato de sodio, de potasio o de amonio, bicarbonato de sodio o
bicarbonato de potasio, fluoruros alcalit.los, tal como por ejemplo fluoruro de cesio,
as{ como aminas terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina, tributilamina,
N,N-dimetilanilina, N,N-dimetilbencilamina, piridina, N-metilpiperidina, N-

metilmorfolina,  N,N-dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano (DABCOQ),
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diazabicicloundeceno (DBU), diazabiciclononeno (DBN).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (E) segin la
invencién entran en consideracién agua, disolventes orgénicos y mezclas arbitrarias
de los mismos. De manera ejemplificativa pueden citarse: hidrocarburos alifiticos,
aliciclicos o arométicos, tales como por ejemplo éter de petréleo, hexano, heptano,
ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina; hidrocarburos
halogenados tales como por ejemplo clorobenceno, diclorobenceno, cloruro de
metileno, cloroformo, tetraclorometano, dicloro-, tricloroetano o tetracloroetileno;
éteres tales como dietil-, diisopropil-, metil-terc.-butil-, metil-terc.-amiléter,
dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano, dietilenglicoldime-
tiléter o anisol; alcoholes, tales como metanol, etanol, n- o i-propanol, n-, iso-,
sec.- 0 terc.-butanol, etanodiol, propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol,
dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter; agua.

La temperatura de la reaccién en el procedimiento (E) segin la invencién
puede variar dentro de amplios limites. En genera] se trabaja a temperaturas
.comprendidas entre 0°C y +140°C, preferentemente entre 50°C y +100°C.

En la realizacién del procedimiento (E) segtn la invencién se emplean los
fcidos borémicos de la férmula (X), en la que Ar" tiene el significado
anteriormente indicado, y los compuestos de la formula (I'), en la que Ar', K, V,
X, YLYL Y. Y, Y%, Y%, Z, m y Hal tienen el significado anteriormente indicado,
en la proporciébn molar de 1:1 hasta 3:1, preferentemente de 1:1 hasta 2:1. En
general se emplean desde 0,005 hasta 0,5 moles del catalizador, preferentemente de
0,01 hasta 0,1 mol por mol del compuesto de la f6rmula (I'). La base se emplea, en

general, en un exceso.

El procedimiento (F) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos



l;‘_l‘
BT

-60-

de la férmula (I) en la que Ar, V, X, Y', Y2, Y2, Y*, Y5, Y% Z y m tienen el
significado anteriormente indicado y significa oxigeno, con reactivos de azufrado
en caso dado en presencia de un diluyente.

Lo.s reactivos de azufrado a ser empleados son productos qufmicos para
sintesis conocidos, tales como, por ejemplo, pentasulfuro de fésforo o 2,4-disulfuro
de 2,4-bis-(4-metoxifenil)-1,2,3,4-ditiafosfetano, (reactivo de Lawesson).

Como diluyentes en el procedhl;iento (F) segin la invencién pueden
emplearse todos los disolventes inertes frente a los reactivos anteriormente citados.
Preferentemente pueden empleafse hidrocarburos tales como por ejemplo bencina,
benceno, tolueno, xileno y tetralina, ademés hidrocarburos halogenados tales como

cloruro de metileno, cloroformo, clorobenceno y o-diclorobenceno, éteres tales

_ como tetrahidrofurano, dioxano, diisopropiléter o metil-terc.-butiléter.

Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (F) segln la invencién
pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a tcmperaturals
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 40°C y 200°C.

" En la realizacion del procedimiento (F) segin Ia invencién se emplean los
productos de partida de la férmula (I) y los reactivos anteriormente indicados en
general respectivamente en cantidades aproximadamente equivalentes, no obstante
es posible también emplear los reactivos anteriormente citados en un exceso mayor
de hasti 5 moles. La elaboracién se lleva a cabo segin métodos usuales.

El procedimiento (G) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (T), en la que Ar, K, X, Y, Y?, Y3, Y, Y°, Y y m tienen el
significado anteriormente indicado y V significa un dtomo de azufre, con un agente
de oxidacién tal como por ejemplo &cido peracético, 4cido perpropibnico, 4cido

perftilico, 4cido m-cloroperbenzoico o peréxido de hidrégeno en presencia de

e
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molibdatos o de wolframatos, en presencia de un diluyente inerte, frente a l.os
agentes de oxidacién.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (G) segtn Ia
" invencién preferentemente hidrocarburos halogenados tales como cloruro de
metileno, cloroformo, clorobenceno, o-diclorobenceno, ademis ésteres de Acidos
carboxilicos como el acetato de etilo o disolventes polares fuertes, tales como
dimetilsulféxido y sulfolano. |

Las temperaturas de la reacci6n en el procedimiento (G) segiin 1a invencién
pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre -30°C y 100°C, preferentemente entre —10°C y 80°C.

En la realizacién del procedimiento (G) segln la invencién se emplean los
_ productos de partida de la férmula (I) y el agente de oxidacién en general en la
proporcién molar de 1:1 o 1:2. No obstante es posible también emplear uno u otro
de los componentes en un exceso mayor (de hasta 5 moles). La elaboracién se lleva
a cabo segin los métodos usuales.

El procedimiento (G) segtn la invencién se lleva a cabo en general a presién
normal.

Los productos activos segfin la invencién se pueden emplear como defoliantes,
desecantes, agentes herbicidas y especialmente como agentes para eliminar las malas
hierbas. Por malas hierbas, en el més amplio sentido, se han de entender las plantas
que crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, seg(n la
invencién, actGen como herbicidas totales o selectivos, depende esencialmente de la
cantidad empleada

Las dosis necesarias de los productos activos seglin la invencién para la

lucha contra las malas hierbas, se encuentran entre 0,001 y 10 kg/ha,
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preferentemente entre 0,05 y 5 kg/ha
Los productos activos seg(in la invencién pueden emplearse por ejemplo en

las plantas siguientes:

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

Viola, Xanthium.

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

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

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

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

Cultivos monocotiledéneos de las clases: Allium, Ananas, AsparaguAvena,

Hordeum, Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticom, Zea.
El empleo de los productos activos segln la invencién, no estd sin embargo,

limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual forma también
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sobre otras plantas.

Segfin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderéin en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
como plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusién de las plantas de cultivo
de origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener
mediante los métodos convencionales y cultivo y de optimacién o por medio de
métodos biotecnoldgicos y de ingenierﬁ genética, con inclusién de las plantas
transgénicas y con inclusién de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o
no por medio del derecho de proteccién de variedades vegetales. Por partes de las
plantas deben entenderse todas las partes y 6rganos aéreos y subterrineos de las
plantas, tales como brotes, hojas, flores y raices, pudiéndose indicar de manera
ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y
semillas as{ como rafces, tubérculos y rizomas. A las partes de las plantas pertenecen
también las cosechas asf como material de reproduccién vegetativo y generativo, por
ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento seglin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se Ileva a cabo segin los métodos de tratamientos usuales, por
ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido,
aplicacién a brocha y, en el caso del material de reproduccién, especialmente en el
caso de las semillas, ademés por recubrimiento.

Los compuestos son adecuados, en funcién de la concentracién, para combatir
totalmente las hierbas malas, por ejemplo, en instalaciones industriales y viarias y en
caminos y plazas, con y sin crecimiento de firboles. Del mismo modo, s¢ pueden
emplear los compuestos para combatir las hierbas malas en cultivos permanentes, por

ejemplo, en instalaciones forestales, de 4rboles de adomo, de frboles frutales, de
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vifiedos, de érboles cltricos, de nogales, de plétanos, de café, de té, de goma de
palmas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y de lipulo, sobre trazados
ornamentales y deportivos y en superficies de prados y para combatir las hierbas
malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

Los productos activos segtin la invencién son adecuados, de una manera muy
buena, para combatir de manera selectiva las malas hierbas monocotiled6neas en
cultivos dicotiledéneos, en el procedimimio de pre-brote y en el procedimiento de
post-brote. De manera ejemplificativa pueden emplearse en algodén o en remolacha
azucarera con un éxito muy bueno para la lucha contra las malas hierbas.

Los productos activos se pueden transformar en las formulaciones usuales,
tales como soluciones, emulsiones, polvos pulverizables, suspensiones, polvos,
' medios de espolvoreo, pastas, polvos sc;lubles, granulados, concentrados en
suspensi6én-emulsién, materiales naturales y sintéticos impregnados con el producto
activo, asf como micro-encapsulados en materiales polfmeros.

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo, mediante
mezcla de los productos activos con materiales extendedores, esto es, con disolventes
liquidos y/o excipientes s6lidos, en caso dado, empleando agentes tensioactivos, esto
es, emulsionantes y/o dispersantes y/o medios generadores de espuma.

En el caso de emplear agua como material de carga se puede emplear, por
ejemplo, también disolventes orgénicos como agentes disolventes auxiliares. Como
disolventes liquidos entran especialmente en consideracién: los hidrocarburos
arométicos, tales como xileno, tolueno o alquilnaftaienos, llos hidrocarburos
arométicos clorados y los hidrocarburos alifiticos clorados, tales como los cloroben-
cenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, los hidrocarburos aliffiticos, tales como

ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo, las fracciones de petréleo crudo, los aceites
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minerales y vegetales, los alcoholes tales como butanol, o glicol, asf como sus ésteres
y éteres, las cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsulféxido, asf como el agua.
Como excipientes s6lidos entran en consideracién:

por ejemplo, sales de amonio y los mimls naturales molturados, tales como
caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierras de
diatoméas y minerales sintéticos molturados, tales como #cido silicico, altamente
disperso, 6xido de aluminio y silicatos, como excipientes s6lidos para granulados
entran en consideracién: por ejemplo, minerales natrales quebrados y fraccionados
tales como calcita, mérmol, piedra pdmez, sepiolita, dolomita, asf como granulados

. sintéticos de harinas inorgénicas y orgénicas, asl como granulados de materiales

orgénicos, tales como serrines, céscaras de nuez de coco, panochas de mafz y tallos

_de tabaco; como emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consideracién:

por ejemplo, los emulsionantes no i6nicos y anidnicos, tales como ésteres
polioxietilenados de Acidos grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales
como por ejemplo alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos,
arilsulfonatos, as{ como los hidrolizados de alblimina; como dispersantes entran en
consideracién: por ejemplo, lixiviaciones sulfiticas de lignina y metilcelulosa.

En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como carboximetil-

celulosa, polimeros maturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma de

latex, tales como goma ardbiga, alcohol polivinflico, acetato de polivinilo, asf como
fosfolipidos naturales, tales como cefalina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Se pueden emplear colorantes, tales como pigmentos inorgénicos, por

2
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ejemplo, 6xido de hierro, 6xido de titanio, azul ferrocifinico y colorantes orgénicos,
tales como colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de ftalocianina metélicos y
nutrientes en trazas, tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto,
molibdeno y cinc.

Las formulaciones contienen, por lo general, entre un 0,1 hasta un 95 % en
peso de producto activo, preferentemente entre un 0,5 y un 90 % y, ademd4s,
preferentemente extendedores y/o agentes Emimcﬁvm.

El producto activo segiin la invencién puede presentarse en sus formulaciones
usuales en el comercio asf como en las formas de aplicacién, preparadas a partir de
estas formulaciones, en mezcla con otros productos activos, tales como insecticidas,

cebos, esterilizantes, acaricidas, nematicidas, fungicidas, productos reguladores del

crecimiento o herbicidas. A los insecticidas pertenecen, por ejemplo, ésteres del 4cido

fosférico, carbamatos, ésteres del 4cido carbnico, hidrocarburos cloradas, fenilureas,
productos generador por microorganismos y similares. También pueden mezclarse
protectores para aumentar 1a compatibilidad para con las plantas de cultivo en formas
de realizaci6n - preferentes de la presente invencién con los compuestos segGn la
invencién.

| Como componentes de mezcla entran en consideracién los compuestos
siguientes:

Fungicidas:

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropylfos-potasio, Andoprim, Anilazin, Azaconazol,
Azoxystrobin,

Benalaxyl, Bonodanil, Benomyl, Benzamacril, Benzamacryl-isobutilo, Bialaphos,
Binapacryl, Biphenyl, Bitertano}, Blasticdiin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat,
polisulfuro de calcio, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazin, Carboxin,
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Carvon, Chinomethionat (Quinomethionat), Chlobenthiazon, Chlorfenazol,
Chloroneb, Chloropicrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Clozycalon, Cufraneb,
Cymoxanil, Cyproconazol, Cyprodinil, Cyprofuram,

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran,
Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethirimol, Dimethomorph, Diniconazol,
Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon, Do-
demorph, Dodine, Drazoxolon, |

Ediphenphos, Epoxiconazol, Etaconizol, Ethirimol, Etriadiazol,

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenfuram, Fenitropan,
Fenpiclonil, Fenpropidin, Fenpropimorph, Fentinacetat, Fentihidroxyd, Ferbam,
Ferimzon, Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol,
Flusilazol, Flusalfamid, Flutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Aluminio, Fosetyl-
sodio, Ftalid, Fuberidazol, Furalaxyl, Fumametpyr, Furcarbonil, Furconazol,
Furconazol-cis, Fumercyclos,

Guazatin,

Hexachlorobenceno, Hexaconazol, Hymexazol,

Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealesilate, Iminoctadinetriacetato,
lodocarb, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), Iprodione, Irumamycin, Isoprothiolan,
Isovaledione,

Kasugamycin, Kresoxim-metilo, preparaciones de cobre, tales como: hidréxido de
cobre, naftenato de cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre, éxido de cobre,
Oxina de cobre y mezcla de Boerdeaux,

Mancopper, Mancozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanyipyrim, Mepronil, Metalaxyl,
Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfoxax,
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin,
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dimetilditiocarbamato de niquel, Nitrothal-isopropilo, Nuarimol,
Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolilnicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin,
Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Pimaricin,
Piperalin, Polyoxin, Polyoxorim, Probenazole, Prochloraz, Procymidon,
Propamocarb, Propanosine-sodio, Propiconazol, Propineb, Pyrazophos, Pyrifenox,
Pyrimethanil, Pyroquilon, Pyroxyfur,
Quinconazol, Quintozen (PCNB),
Azufre y preparaciones de azufre,
Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol,
Thicyofen, Thifluzamide, Tthiophanate-metilo, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-metilo,
Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimenol, Triazbutanil, Triazoxid, Trichlamid,
_ Tricyclazol, Tridemorph, Triflumizol, Triforin, Triticonazol,
Uniconazol,
Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol,
Zarilamid, Zineb, Ziram asf como
Dagger G,
OK-8705,
OK-8801,
a-(1,1-dimetiletil)-p-(2-fenoxietil}-1H-1,2,4-triazol-1-etanol,
a~(2,4-diclorofenil)-B-flGor-b-propil-1H-1,2,4-triazol-1-etanol,
a~(2,4-diclorofenil)-B-metoxi-a-metil-1H-1,2, 4-triazol-1-etanol,
a~(5-metil-1,3-dioxan-5-il)-B-[[4-(triflGiormetil)-fenil]-metilen}-1H-1,2,4-triazol-1-
etanol,
(5RS,6RS)-6-hidroxi-2,2,7,7-tetrametil-51H-1,2,4-triazol- 1-il)}-3-octanona,

(E)-a-{metoxiimino)-N-metil-2-fenoxi-fenilacetamida,
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carbamidato de {2-metil-1-[[[1-(4-metilfenil)-etil]-amino]-carbonil]-propil}-1-isopro-
pilo,
1<2,4-diclorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-etanon-O-(fenilmetil)-oxima,
1-(2-metil-1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona,
1-(3,5-diclorofenil)-3-(2-propenil)-2,5-pirrolidindiona,
1-[(diyodometil)-sulfonil]-4-metil-benceno,
1122, 4-diclorofenil)-1,3-dioxolan-2-il}-metil)- 1H-imidazol,
1-[{2-(4-clorofenil)-3-feniloxiranil}-metil}-1H-1,2 4-triazol,
1-[1-[2-[(2,4-diclorofenil)-metoxi] -fenil]-etenil]-1H-imidazol,
1-metil-5-nonil-2-(fenilmetil)-3-pirrolidinol,
2',6'-dibromo-2-metil-4'-trifliormetoxi-4'-triflior-metil-1,3-tiazol-5-carboxanilida,
_ 2,2-dicloro-N-[1-{4-clorofenil)-etil]- 1-etil-3-metil-ciclo-propanocarboxamida,
2,6-dicloro-5-{metiltio)-4-pirimidinil-tiocianato,
2,6-dicloro-N-(4-trifliormetilbencil)-benzamida,
2,6-dicloro-N-[[4-(triflGormetil)-fenil]-metil]-benzamida,
2-(2,3,3-triyodo-2-propenil)-2H-tetrazol,
2-[(1-metiletil)-sulfonil]-5-(triclorometil)-1,3 ,4-tiadiazol,
2-[[6-deoxi-4-O-{4-O-metil-B-D-glicopiranasil)-a-D-glucopi-ranosil}-amino]-4-metoxi-
1H-pirrolo[2,3-d)pirimidin-5-car-bonitrilo,
2-aminobutano,
2-bromo-2-(bromometil)-pentandinitrilo,
2-cloro-N-(2,3-dihidro-1, 1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida,
2—cloro-N-(2,6—dimetilfenil)-N—(isotiocianatometil)-aet;tmnida,
2-fenilfenol(OPP),
3,4-dicloro-1-[4-(difliormetoxi)-fenil]-1H-pirrol-2,5-diona,
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3,5-dicloro-N-{cian[(1-metil-2-propinil)-oxi}-metil]-benzamida,
3-(1,1-dimetilpropil)- 1-oxo-1H-inden-2-carbonitrilo,
3-[2-(4-clorofenil)-5-etoxi-3-isoxazolidinil]-piridina,
4-cloro-2-cian-N, N-dimetil-5-(4-metilfenil)- 1H-imidazol-1-sulfonamida,
4-metil-tetrazolo[1,5-aJquinazolin-5(4H)-ona,
8-(1,1-dimetiletil)-N-etil-N-propil-1,4-dioxaspiro[4,5]de-can-2-metanamina,
8-hidroxiquinolinsulfato,
9H-xanten-9-carboxilico-2-[(fenilamino)-carbonil]-hidrazida,
bis-(1-metiletil)-3-metil-4-[(3-metilbenzoil)-oxi]-2,5-tio-fendicarboxilato,
cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-cicloheptanol,
hidrocloruro de cis-4-[3-{4-(1,1-dimetilpropil)-fenil-2-metilpropil]-2,6-dimetil-morfo-

lina,

etil-[(4-clorofenil)-azo]-cianoacetato,

bicarbonato de potasio,

Methantetrathiol-sal sédica,
metil-1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imida-zol-5-carboxilato,
metil-N-(2,6-dimetilfenil)}-N-(5-isoxazolilcarbonil)-DL-alaninato,
metil-N-(cloroacetil)-N-(2,6-dimetilfenil)-DL-alaninato,
N-(2,3-dicloro4-hidroxifenil)-1-metil-ciciohexancarboxamida,
N-(2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-N-{tetrahidro-2-0xo0-3-fura-nil)-acetamida,
N-(2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-N-(tetrahidro-2-oxo-3-tie-nil)-acetamida,
N-(2-cloro-4-nitrofenil)-4-metil-3-nitro-bencenosulfonamida,
N-(4-ciclohexilfenil)-1,4,5,6-tetrahidro-2-pirimidinamina,
N-(4-hexiifenil)-1,4,5,6-tetrahidro-2-pirimidinamina,

N-(5-cloro-2-metilfenil)-2-metoxi-N-(2-0x0-3-oxazolidinil)-acetamida,
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N-(6-metoxi)-3-piridinil)-ciclopropancarboxamida,
N-[2,2,2-tricloro-1-[(cloroacetil)-amino]-etil]-benzamida,
N-{3-cloro-4,5-bis-(2-propiniloxi)-fenil]-N'-metoxi-metan-imidamida,
N-formil-N-hidroxi-DL-alanina, sal sédica
0,0-dietil-[2-(dipropilamino)-2-oxoetil]-etilfosforamidotioato,
O-metil-S-fenil-fenilpropilfosforamidotioato,
S-metil-1,2,3-benzotiadiazol-T-carbotioato,
spiro[2H]-1-benzopiran-2, 1'(3' H)-isobenzofuran]-3'-ona.

Bactericidas:
Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, 4cido furanocarboxflico, O=xytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,

Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas/Acaricidas/Nematicidas:

Abamectin, Acephat, Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb,
Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, Amitraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin,
Azamethiphos, -Azinphos A, Azinphos M, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
Baculovirus, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfuracarb,
Bensultap, Benzoximate, Betacyluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanomethrin,
Biopermethrin, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos,
Butocarboxin, Butylpiridaben,

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
Chloethocarb, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron,
Chlormephos, Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Cis-Resmethrin,
Cispermethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Cyanophos, Cycloprene,

H
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Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyromazine,
Deltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-metilo, Diafenthiuron, Diazinon,
Dichlorvos, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton,
Docusat-sodio, Dofenapyn,

Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp.,
Esfenvalerate, [Ethiofencarb, Ethion, Ethoprophos, Ethofenprox, Etoxazole,
Etrimphos, l

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatinr oxido, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim,
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyl;ad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate,
Fenthion, Fenvalerate, Fipronil, Fluazinam, Fluazuron, Flubrocythrinate,
Flucycloxuron, Flucythrinate, Flufenoxuron, Flutenzine, Fluvalinate, Fonophos,

Fosmethilan, Fosthiazate, Fubfenprox, Furathiocarb,

Gramulosevirus,

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox,

Hydroprene,

Imidacloprid, Isazophos, Isofenphos, Isoxathion, Ivemectin,

Poliedrovirus nucleares, '

Lamda-cyhalothrin, Luferuron,

Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae,
Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methomyl, Methoxyfenizide,
Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Monocrotophos,

Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaluron,

Omethoat, Oxamyl, Oxydemethon M, )

Paccilomyces fumosoroséus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat,
Phorat, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A,

1L
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Pirimiphos M, Profenofos, Promecarb, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, Pymetrozine,
Pyrachlophos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, Pyrimidifen,
Pyriproxifen,

Quinalphos.

Ribavirin,

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Sulfotep, Sulprofos,

Taufluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimphos, Teflubenzuron,
Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Theta-
cypermetrin, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hidr6geno oxalato, .Thiodicarb,
Thiofanox, Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin, Triarathene, Triazamate,
Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb,

Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii,

YI 5302,

Zeta-cypermethrin, Zolaprofos,
(1R-cis)-[S~(fenilmetil)-3-furanil]-metil-3-[(dihidro-2-oxo0-3(2H)-furaniliden)-metil]-
2,2-dimetilciclopropanocarboxilato
(3-fenoxifenil)}-metil-2,2,3,3-tetrametilciclopropanocarboxilato
1-[(2-cloro-5-tiazolil)metil}tetrahidro-3,5-dimetil-N-nitro-1,3,5-triazin-2(1H)-imina
2-(2-cloro-6-fluorfenil)-4-[4(1, 1-dimetiletil)fenil]-4,5-dihidro-oxazol
2—(aceﬁloxi)-3-dodecil-1,4-naftalindion§
2-cloro-N-[[[4-(1-feniletoxi)-fenil]-amino]-carbonil]-benzamida
2-cloro-N-[[[4-(2,2-dicloro-1, 1-difluoretoxi)-fenil]-amino}-carbonil]-benzamida

" 3-metilfenil-propilcarbamato

4-[4-(4-etoxifenil)-4-metilpentil]-1-fluor-2-fenoxi-benceno
4-cloro-2-(1, 1-dimetitetil)-5-[[2-(2,6-dimetil-4-fenoxifenoxi)etil]tio}-3(2H)-
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piridazinona
4-cloro-2-(2-cloro-2-metilpropil)-5-[(6-yodo-3-piridinil)metoxi]-3(2H)-piridazinona
4-cloro-5-[(6-cloro-3-piridinil)metoxi]-2-(3,4-diclorofenil)-3(2H)-piridazinona
Bacillus thuringiensis cepa EG-2348

[2-benzoil-1-(1, 1-dimetil)-hidrazida del 4cido benzoico

butanoato de 2,2-dimetil-3-(2,4-diclorofenil)-2-oxo-1-oxaspiro[4.5]dec-3-en4-ilo
[3-[(6-cloro-3-piridini1)metil]-2-tiazolidinilid'en]-cianamida
dihidro-2~(nitrometilen)-2H-1,3-tiazina-3(4H)-carboxaldehido _
etil-[2-{[1,6-dihidro-6-oxo-1-(fenilmetil)-4-piridaziniljoxi]etil]-carbamato
N-(3,4,4-trifluor-1-oxo-3-butenil)-glicina
N-(4-clorofenil)-3-[4-(difluormetoxi)fenil]-4,5-dihidro-4-fenil-1H-pirazol-1-

carboxamida

N-[(2-cloro-5-tiazolil)metil]-N'-metil-N"-nitro-guanida

N-metil-N'-(1-metil -2-propenil)-1,2-hidrazindicarbotioamida
N-metil-N'-2-propenil-1,2-hidrazindicarbotioamida
0,0-dietil-[2(dipropilamino)-2-oxoetil]-etilfosforoamidotioato.

Herbicidas: '

Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin, Azimsulfuron,
Benazolin(-etilo), Benfuresate, Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzobicyclon,
Benzofenap, Benzoylprop-(etilo), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-sodio)
Bromobutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butroxydim, Butylate,
Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-etilo), Chlomethoxyfen,
Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-etilo), Chlornitrofen, Chlorsulfuron,

Chlortoluron, Conidon(-etilo) Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim, Clethodim,

#
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Clodinafop(-propargilo), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyrasulfuron(-
metilo), Cloransulam(-metilo), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne, Cycloate,
Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop(-butilo), 2,4-D, 24-DB, 2,4-DP,
Desmedipham, Diallate, Dicamba, Diclofop(-metilo), Diclosulam, Diethatyl(-etilo),
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor,
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat,
Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin,
Ethametsulfuron(-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen. Ethoxysulfuron, Etobenzanid,
Fenoxaprop(-P-etilo), Fentrazamide, Flamprop(-isopropilo), Flamprop(-isopropilo-L),
Flamprop(-metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Flugazifop(-P-butilo), Fluazolate,
Flucarbazone, Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin,

Flumipropyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-etilo),

Flupoxam, Flupropacil, Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo), Fluridone,
Fluroxypyr(-meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet(-metilo), Fluthiamide,
Fomesafen, Glufosinate(-amonio),  Glyphosate(-isopropilamonio),  Halosafen,
Haloxyfop(-etoxietilo), Haloxyfop(-P-metilo), Hexazinone, Imazamethabenz(-metilo),
Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr,
Imazosulfuron, Iodosulfuron(-metifo, -sodio), loxynil, Isopropalin, Isoproturon,
Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil,
Liruron, MCPA, MCPP, Mefenacet, Mesotrione, Metamitron, Metazachlor,
Methabenzthiazuron, Metobenzuron, Metobromuron, (alfa-)Metolachior, Metosulam,
Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron(-metilo), Molinate, Monolinuron, Naproanilide,
Napropamide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin,
Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, 4cido
pelargénico, Pendimethalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Piperophos,

35
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Pretilachlor,  Primisulfuron(-metilo),  Prometryn,  Propachlor,  Propanil,
Propaquizafop, Propisochlor, Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraffufen
(-etilo), Pyrazolate, Pyrazosulfuron(-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb,
Pyridate, Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac,
Quinoclamine,  Quizalofop(-P-etilo),  Quizalofop(-P-tefurilo),  Rimsulfuron,
Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron(-metilo),
Sulfosate, Sulfosulfuron, Tcbutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine,
Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron
(-metilo), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron,
Tribenuron(-metilo), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin y Triflusulfuron. _

El producto activo seglin la invencién puede presentarse ademis en sus
formulaciones usuales en el comercio asf como en las formas de aplicacién
preparadas a partir de estas formulaciones en mezcla con sinérgicos. Los sinérgicos
son compuestos mediante los cuales se aumenta el efecto de lps productos activos,
sin que el sinérgico agregado tenga que ser activo en sf mlsmo

El contenido en producto activo de las formas de aplicacién, preparadas a
partir de las formulaciones usuales en el comercio, puede variar dentro de amplios
limites. La concentracién del producto activo.de las formas de splicacién puede
encontrarse desde un 0,0000001 hasta un 95 % en peso de producto activo,
preferentemente entre un 0,0001 y un 1 % en peso.

La aplicacién se lieva a cabo en una forma usual, adaptada a las formas de
aplicacibn.

Los productos activos son adecuados, ademfis, para la Iucha contra las
pestes animales, preferentemente contra artrépodos y nematodos, especialmente

insectos, aricnidos y aricnidos, que se presentan en agricuftura, en silvicultura,
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para la proteccién de productos almacenados y de materiales asf como en el campo
de la higiene. Son activos frente a especi& normalmente sensibles y resistentes asf
como contra todos o algunos de los estadios del desarrollo. A las pestes
anteriormente citadas pertenecen:

Del orden de los isépodos por ejemplo, Oniscus asellus Armadillidium
vulgare, Porcellio scaber.

Del orden de los diplépodos.l por ejemplo, Blaniulus guttulatus.

Del orden de los quilépodos, por ejemplo, Geophilus carpophagus,
Scutigera spec..

Del orden de los sinfilos, por ejemplo, Scutigerella immaculata.

Del orden de los tisénuros, por ejemplo, Lepisma saccharina,

Del orden de los colémbolos, por ejemplo, Onychiurus armatus.

Del orden de los ortdpteros, por ejemplo, Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blatella germanica, Acheta domesticus, Gryllotalpa
spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus differentialis, Schistocerca
gregaria,

Del orden de los derméipteros, por ejemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los isépteros, por ejemplo, Reticulitermes spp..

Del orden de los andpluros, por ejemplo, Pediculus humanus corporis,
Haematopinus spp., Linognathus spp..

Del orden de los maléfagos, por ejemplo, Trichodectes spp.,
Damalinea spp.. _

Del orden de los tisanépteros, por ejemplo, Hercinothrips femoralis,
Thrips tabaci.

Del orden de los heterépteros, por ejemplo, Eurygaster spp.,

#
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Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex Lectlarius, Rhodnius prolixus,
Triatoma spp..

Del orden de los homépteros, por ejemplo, Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae,
Cruptomyzus ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus
arundinis, Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp.,
Phorodon humuli, Rhopalosiphum padl Empoasca spp., Euscelis bilobatus,
Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae, Laodelphax striatelfus,
Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp.,
Psylla spp..

Del orden de los lepic_lépteros. por ejemplo, Pectinophora gossypiella,
_ Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta
padella, Plutella maculipennis, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorrhoea,
Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa -
spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., Spodoptera exigua, Mamestra
brassicae, Panolis flammea, Spodoptera litura, Spodoptera spp., Trichoplusia ni,
Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp. Pyrausta nubilalis, Ephestia
kuehniella, Galleria mellonella, Tineola bisselliella, Tinea pellionella, Hofmannophila
pseudospretella, Cacoecia podana, Capua reticula, Choristoneura fumiferana, Clysia
ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana, Cnaphalocerus spp., Aulema
oryzae..

Del orden de los coledpteros, por ejemplo, Anobium punctatim,
Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes
bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica

spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus
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surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrthynchus sulcatus,
Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp.,
Trogoderma spp., Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus,
Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio
molitor, Agriotes spp., Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon
solstitialis, Costelytra zealandica, Lissorhoptus oryzophilus..

Del orden de los himel;opteros. por ejemplo, Diprion spp.,
Hoplocampa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spp.

Del orden de los dfpteros, por ejemplo, Aedes spp.. Anopheles spp.,
Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora
erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp.,
_ Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp.,
Tannia spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami,
Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa, Hylemnia spp., Liviomyza spp..

Del orden de los sifonépteros, por ejemplo, Xenopsylla cheopis,
Ceratophylius spp..

Del orden de los arficnidos, por ejemplo Scorpio maurus, Lactrodectus
mactans.

Del orden de los fcaros, por ejemplo Acarus siro, Argas spp.,
Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora,
Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp.,
Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa,
Panonychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipulpus spp..

A los nematodos parasitantes de las plantas pertenecen, por ejemplo,

Pratylenchus spp., Radopholus similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus
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semipenetrans, Heterodera spp., Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides
spp., Longidorus spp., Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp..

Los productos activos segin la invencién se caracterizan por una
elevada actividad insecticida y acaricida tras aplicacién en las hojas y en el suelo.

Los compuestos seglin la invencién tienen, en determinadas
concentraciones o bien con determinadas cantidades de aplicacién, también un efecto
fungicida. Estos pueden emplearse también como microbicidas o como antimicéticos.

En el empleo contra las pestes de la higiene y de los productos
almacenados se caracterizan los productos activos por un efecto residual excelente
sobre madera y arcilla asf como por la buena estabilidad a los Alcalis sobre soportes
encalados.

Los productos activos segiin la invencién no solamente son activos

contra las pestes de las plantas, de Ia higiene y de los productos almacenados, sino

también en el sector de la medicina veterinaria contra parisitos de los animales
(ectopariisitos) tales como garrapatas duras, garrapatas blandas, icaros de la sarna,
Acaros migratorios, moscas (chupadoras y picadoras), larvas parasitantes de moscas,
piojos, liendres del cabello, liendres de las plumas y pulgas. A estos parisitos
pertenecen:

Del orden de los anopluros, por ejemplo Haematopinus spp.,
Linognathus spp., Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp..

Del orden de los malofagidos y de los sub-ordenes amblicerinos asf
como isqunocerinos, por ejemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp.,
Bovicola spp., Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes
spp-, Felicola spp..

Del orden de los dipteros y de los sub-6rdenes nematocerinos asi como
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braquicerinos, por ejemplo Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp.,
Eusimuliom spp., Phlebotomus si)p., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops
spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomya
spp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaca spp., Stomoxys s;ip.. Haematobia spp.,
Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomya
spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypodema spp., .
Gasterophilus spp., Hippobosca spp., LlpOptena spp., Melophagus spp..

Del orden de los sifonapteridos, por ejemplo Pulex spp.,
Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp..

Del orden de los heteropteridos, por ejemplo Cimex spp., Triatoma

spp., Rhodnius spp., Panstrongylus spp..

Del orden de los blataridos, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Blatella germanica, Supella spp..

De las sub-clase de los scaros (Acarida) y del orden de los meta- asf
como mesoestigmatos, por ejemplo Argas spp., Omithodorus spp., Otabius spp.,
Ixodes spp., Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Hacmaphysalis
spp.. Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillietia spp.,
Pneumonyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp..

Del orden de los actinedidos (Prostigmata) y acarididos (Astigmata),
por ejemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Ornithocheyietia spp., Myobia spp.,
Psoresgates spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp.,
Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes
spp., Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp.,
Knemidocoptes spp., Cytodites spp., Laminosioptes spp..

Los productos activos segiin la invencién de la férmula (I) son
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adecuados también para la lucha contra los artrépodos, que atacan a los animales
dtiles en agricultura tales como, por ejemplo, vacas, corderos, cabras, caballos,
chanchos, asnos, camellos, biifalos, conejos, gallinas, pavos, patos, gansos, abejas,
demis animales domésticos tales como, por ¢jemplo, perros, gatos, péjaros de salén,
peces de acuario asf como a los denominades animales de ensayo, tales como, por
ejemplo, himster, conejillos de Indias, ratas y ratones. Mediante 1a lucha contra estos
artrépodos se evitaran casos de fallecimiento y reducciones de la productividad (en
leche, camne, lana, pieles, huevos, miel, etc), de manera que, mediante el empleo de
los productos activos segdn la invencién, es posible un mantenimiento de los animales
mas econémico y mas sencillo.

La aplicacién de los productos activos seglin la invencién se lleva a
cabo en el sector de la veterinaria de forma conocida m_ediante administracién enteral
en forma de, por ejemplo, tabletas, cipsulas, bebidas, grageas, granulados, pastas,
bolis, por medio del procedimiento a través de la conuda *feed-through”, de
supositorios, mediante administracién parenteral, tal como, por ejemplo, mediante
inyeccién- (intramuscular, subcutinea, intravenosa, intraperitoneal y similares),
implantatos, mediante aplicacién nasal, mediante aplicacién dermal en forma, por
ejemplo de inmersién o de baflo (Dippen), pulverizado (Spray), regado" superficial
(Pour-on y Spot-on), de lavado, de empolvado asf como con ayuda de cuerpos
moldeados que contengan el producto activo tales como collarines, marcas para las
orejas, .marcas para el rabo, bandas para las extremidades, cabestros, dispositivos de
marcado, etc.

Cuando se emplean para ganado doméstico, aves, animales domésticos
etc. pueden emplearse los productos activos (I) como formulaciones (por ejemplo

polvos, emulsiones, agentes capaces de extenderse), que contengan los productos

3L



-83-
activos en cantidades de 1 a 80 % en peso, directamente o tras dilucién de 100 hasta
10.000 veces o pueden .emplearse a modo de bailo quimico.

Ademés se ha encontrado que los compuestos segiin la invencidn de la
férmula (I) muestran un elevado efecto insecticida contra insectos, que destruyen los
materiales industriales.

De manera ejemplificativa y preferente - sin embargo sin caricter
limitativo - pueden citarse los insectos siguiént&s:

Escarabajos, tales como
Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium punctatum, Xestobium
rufovillosum, Ptilinug pecticornis, Dendrobium pertinex, Ernobius mollis, Priobium

carpine, Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis,

 Lyctus pubescens, Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis; Xyleborus spec.,

Tryptodendron spec., Apate monachus, Bostrychus capuycins, Heterobostrychus
brunneus, Sinoxylon spec., Dinoderus minutos.

Himenépteros, tales como
Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus gigas taignus, Urocerus augur.

Termitas, tales como
Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola, Reticulitermes
flavipes, Reticulitermes santonensis, Reticulitermes lucifugus, Mastotermes
darwiniensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus.

Tisanuros, tal como Lepisma saccarina.

Por materiales industriales se entenderin en el contexto presente
materiales no-vivos, tales como, preferentemente, materiales sintéticos, pegamentos,
colas, papel y cartén, cuero, madera y productos de elaboracién de la madera y

pinturas.

85



-84-

De una manera muy especial, los materiales a ser protegidos contra el
ataque de los insectos estin constituidos por madera y productos de elaboracién de la
madera.

Por madera y productos de elaboracién de la madera, que pueden ser
protegidos por medio de los agentes seglin la invencién o de las mezclas que los
contengan, deberd entenderse, por ejemplo: madera para la construccién, vigas de
madera, traviesas para ferrocarril, pieza-s para puentes, costillas para barcas,
vehiculos de madera, cajas, paletas, ‘contenedores, postes telefénicos, revestimientos
de madera, ventanas y puertas de madera, contrachapado de madera, placas de
contrachapado, trabajos de carpinterfa o productos de madera, que encuentran
aplicacién, de una manera muy general, en e! hogar o en la industria de la
_ construccién.

Los productos activos pueden emplearse como tales, en forma de
concentrados o de formulaciones usuales en general tales coma polvos, granulados,
soluciones, suspensiones, emulsiones o pastas. -

Las citadas formulaciones puede prepararse en forma en si conocida,
por ejemplo por mezclado de los productos activos con al menos un disolvente o bien
diluyente, emulsionante, dispersantes y/o aglutinante o agente de fijacién, repelente
del agua, en caso dado secantes y estabilizantes contra los UV y, en caso dado,
colorantes y pigmentos asf como otros agentes auxiliares de elaboracién.

Los agentes o concentrados insecticidas a ser empleados para la
proteccién de la madera y de los materiales de madera, contienen el producto activo
segin la invencién en una concentracién de 0,0001 hasta 95 % en peso, especialmente
de 0,001 hasta 60 % en peso.

Las cantidades de los agentes o bien de los concentrados empleados

W
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dependen del tipo y del origen de los insectos y del medio. _I.ascantidadsde
aplicacién Optimas pueden determinarse respectivamente por medio de series de
ensayos previamente a la aplicacién. En general sin embargo es suﬁciente con
emplear de 0,0001 hasta 20 % en peso, preferentemente de 0,001 hasta 10 % en peso
del producto activo, referido al material a ser protegido.

Como disolvente y/o diluyente sirve un disolvente 0 una mezcla de
disolventes érgano-qufmicos y/o un disol.vente o mezcla de disolventes Grgano-
quimicos, oleaginosos o tipo oleaginoso, diflcilmente voldtiles y/o un disolvente o
mezcla de disolventes 6rgano-quimicos polares y/o agua y, en caso dado un
emulsionante y/o humectante,

Como disolventes 6rgano-quimicos se emplearfn, preferentemente,

_ disolventes olcaginosos o de tipo oleaginoso, con un fndice de evaporacién situado por

encima de 35 y un punto de llama situado por encima de 30°C, preferentemente
sitmado por encima de 45°C. A modo de tales disolventes dificilmente volitiles,
insolubles en agua, oleaginosos o de tipo oleaginoso, se emplearfin aceites minerales
correspondientes o sus fracciones arométicas o mezclas de disolventes que contengan
aceites minerales, preferentemente bencina para ensayos, petréleo y/o alquilbenceno.

Ventajosamente se emplearén aceites minerales con un intervalo de
ebullicién de 170 hasta 220°C, bencina para ensayos con un intervalo de ebullicién de
170 hasta 220°C, aceite para husillos con un intervalo de ebullicién de 250 hasta
350°C, petréleo o bien hidrocarburos arométicos con un intervalo de ebullicién de 160
hasta 280°C, aceite de terpentina y similares.

En una forma de realizacién preferente se empleardn hidrocarburos
alifiticos liquidos con un intervalo de ebullicién de 180 hasta 210°C o mezcla de

clc:vado punto de ebullicién de hidrocarburos arométicos y alifiticos con un intervalo

35
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de ebullicién de 180 hasta 220°C y/o aceite para husillos y/o monocloronaftalina,
preferentemente a-monocloronaftalina.

Los disolventes orgénicos, dificilmente volétiles, oleaginosos o de tipo
oleaginoso, con un [ndice de evaporacién situado por encima de 35 y con un punto de
llama situado por encima de 30°C, preferentemente por encima de 45°C, pueden
substituirse parcialmente por disolventes 6rgano-quimicos ligeros o de volatilidad
media, con la condicién de que la mezcla de disolventes presente un fndice de
evaporacién situado por encima de 35 y un punto de llama situado por encima de
30°C, preferentemente por encima de 45°C, y que la mezcla insecticida-fungicida sea
soluble o emulsionable en esta mezcla de disolventes.

Seg@n una forma de realizacién preferente se substituirf una parte del

_ disolvente o de la mezcla de disolventes 6rgano-quimicos o un disolvente o mezcla de

disolventes 6rgano-quimicos alifiticos, polares. Preferentemente se emplearén
disolventes 6rgano-quimicos alifiticos que contengan grupos hidroxilo y/o éster y/o
éter, tales cgfno. por ejemplo, glicoléter, ésteres o similares.

Como aglutinantes érgano-quimicos se empleardn en el d&mbito de la
presente invencién las resinas sintéticas y/o los aceites secantes de fraguado, en si
conocidos, diluibles con agua y/o solubles o dispersables o bien emulsionables en los
disolventes 6rgano-quimicos empleados, especialmente aglutinantes constituidos por o
que contengan resina acrflica, una resina vinflica, por ejemplo acetato de polivinilo,
resina de poliéster, resina de policondensacién o de poliadicién, resina de poliuretano,
resina alquidica o bien resina alqufdica modificada, resina fenflica, resina
hidrocarbonada tal como resina de indeno-cumarona, resina de silicona, aceites

secantes vegetales y/o secantes y/o aglutinantes secantes fisicos a base de una resina

natural y/o sintética.
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La resina sintética, empleada como aglutinante, puede emplearse en
forma de una emulsién, dispersién o solucién. Como aglutinantes pueden emplearse
también betin o substancias bituminosas hasta un 10 % en peso. De manera
complementaria pueden emplearse colorantes, pigmentos agentes repelentes del agua,
correctores del olor ¢ inhibidores o agentes protectores contra la corrosifn en si
conocidos, y similares.

Es preferente emplear en ‘el medio o en el concentrado, seglin la
invenci6én, como aglutinante 6rgano-quimico al menos una resina alquidica o bien una
resina alquidica modificada y/o un aceite vegetal secante. Preferentemente se
emplearén segiin la invencién resinas alqufdicas con un contenido en aceite mayor que
el 45 % en peso, preferel.uemcntc del 50 hasta el 68 % en peso.

El aglutinante citado puede substituirse parcial o totalmente por un
agente(mezcla) de fijacién o por una plastificante(mezcla). Estos aditivos deben evitar
una volatilizacién de los productos activos asf como una ;:rismlizacién o bien una
precipitacién. Preferentemente substituyen a un 0,01 hasta un- 30 % del aglutinante
(referido al 100 % del aglutinante empleado). '

Los plastificantes son de la clase qufmica de los ésteres del Acido
ftdlico tales como ftalato de dibutilo, de dioctilp o de bencilbutilo, ésteres del ficido
. fosférico, tal como el fosfato de tributilo, ésteres del icido adipico, tal como el
adipato de di-(2-etilhexilo), estearatos tales como estearato de butilo o estearato de
amilo, oleatos tal como oleato de butilo, éteres de glicerina o glicoléteres de elevado
peso molecular, &steres de glicerina asf como ésteres del 4cido p-toluenosulfénico.

Los agentes de fijacién estin basados quimicamente en polivinilal-
quiléteres tal como el polivinilmetiléter o en cetonas tales como benzofenona, etilen-

benzofenona.
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Como disolvente o bien diluyente entra en consideracién especialmente
el agua, en caso dado en mezcla con uno o varios de Jos disolventes o bien diluyentes,
emulsionante y dispersantes drgano-quimicos anteriormente citados.

Se consigue una proteccién especialmente efectiva de la madera
mediante los procedimientos de impregnacién a escala industrial, por ejemplo
procedimientos al vacio, al vacfo doble o a presién.

Los agentes listos para su ai:licacién pueden contener en caso dado
otros insecticidas y, en caso dado uno o varios fungicidas.

Como componentes adicionales de la mezcla entran en consideracién
preferentemente los insecticidas y fungicidas citados en la WO 94/29 268. Los

compuestos citados en este documento constituyen, expresamente, parte integrante de

la presente solicitud.

Como componentes de mezcla muy especialmente preferentes entran
en consideracién insecticidas, tales como Chlorpyriphos, Phoxim, Silafluofin,
Alphamethrin, Cyfluthrin, Cypermethrin, Deltamethrin, Permethrin, Imidacloprid,
NI-25, Flufenoxuron, Hexaflumuron y Triflumuron, asf como fungicidas tales como
Epoxiconazole, Hexaconazole, Azaconazole, Propiconazole, Tebuconazole,
Cyproconazole, Metconazole, Imazalil, Dichlorfluanid, Tolylfluanid, 3-yodo-2-
propinil-butilcarbamato, N-octil-isotiazolin-3-ona y 4,5-di-cloro-N-octilisotiazolin-3-
ona.

Los productos activos segln la invencién pueden emplearse de una
manera especialmente buena para la lucha contra los insectos daiflinos para las
plantas, tal como, por ejemplo, contra las larvas del escarabajo de la hoja del
rdbano picante (Phaedon cochleariae), contra las larvas de la cigarra verde del

arroz (Nephotettix cincticeps) y contra las larvas del piojo verde de la hoja del
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duraznero (Myzus persicae).

Ademis de las propiedades descritas acaricidas, herbicidas e
insecticidas debe observarse una actividad fungicida de los productos activos segfin
la invencién. Se ha observado un amplio efecto destructor de los hongos en
estudios tanto “in vitro™ como “in vivo®.

Ademis se ha observado que los productos activos son adecuados
especialmente también para la lucha contr'a mildid, contra las manchas de las hojas
y contra los fusarios en las plantas atacadas por los mismos

La obtencifn y el empleo de los productos activos segiin la inven-
cién se desprenden de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de obtencidn.

Ejempilo 1.
Compuesto n® I-1-a-1.

(Procedimiento A).

Se calienta a 110°C una mezcla constituida por 1,75 g de sulfuro de 5-etil-
2-metil-5,6-dihidro-2H-1,4-oxazin-3-il-metilo y 1,80 g de 4-clorobenzoilacetonitrilo
en 10 cm’ de tolueno. En este caso se sigue la conversién mediante cromatografia
en capa delgada. Una vez que la conversi6n del educto es aproximadamente total se
refrigera 1a mezcla y los compuestos contenidos en la misma se separan sobre una

fase de gel de silice con hexano/acetato de etilo (2:1) como eluyente.
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En una de las fracciones principales se obtienen, tras eliminacién por
evaporacién del disolvente, 0,25 g (8,3 % de la teoria) del 3-(4-clorofenil)-2-(5-
etil-2-metil-1,4-oxazinon-3-iliden)-3-oxopropionitrilo con un punto de fusién de
136°C.

'H-NMR (400 Ml—iz, ds-DMSQ): & = 0,97 (t, 3H, CH:-CHs); 1,62 (d, 3H,
CHCH:); 4,76 (m, 1H, O-CH-CHs); 7,56, 7,7 (2AA’BB’, 4H, ArH); 12,4 (s, 1H,
NH) ppm.

Ejemplo 2.
Compuesto n° I-1-a-2.

(L/\NH

(Procedimiento F).

Se calienta a reflujo una mezcla constituida por 0,6 g de 3-[3,5-bis-
(triflGormetil)fenil]-2-(2-metil-1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxopropionitrilo y 0,5 g de
reactivo de Lawesson, durante 2 horas. Los productos de la reaccién en la mezcla
sc separan a continuacién sobre una fase de gel de silice con hexano/acetato de etilo
(2:1) como eluyente mediante cromatografia en columna.

En una de las fracciones principales se obtienen, tras eliminacién por
evaporacién del disolvente, 0,5 g (85 % de ia teoria) det 3-[3,5-
bis(trifliormetil)fenil]-2-(2-metil-1,4-0xazinan-3-iliden)-3-tioxopropionitrilo con un

punto de fusién de 195°C.
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Ejemplo 3.
Compuesto n® III-1.

OICH.
cH.\/EN/ &t

Se afladen a 10,6 g de 5-ctil-2-metil-3-morfolintiona, en 150 ml de acetona,
a 0°C, 8,5 g de KOH. Se calienta a la temperatura ambiente (26°C) y se ailaden 5
ml de yoduro de metilo. Al cabo de un tiempo de reaccién de 4 horas se elimina

por destilacién el disolvente bajo presién reducida. El residuo s6lido remanente se

separa mediante cromatografia en columna sobre una fase de gel de sflice con

hexano/acetato de etilo (10:1).

En la fraccién principal s¢ obtienen, tras eliminacién por evaporacion del
disolvente, 7,6 g (65,5 % de la teorfa) del sulfuro de 5-etil-2-metil-5,6-dihidro-2H-

1,4-oxazin-3-il-metilo en forma de aceite amarillo.
Ejemplo 4.
Compuesto n® V-1.

O CH,
3 rl‘ S
H
Se combina una mezcla de 20 g de 5-etil-2-metil-3-morfolinona y 100 ml de

tolueno, 2 temperatura ambiente (20°C), con 33 g de reactivo de Lawesson. La

mezcla de la reaccién se calienta a reflujo a continuacién durante 24 horas. La

1
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elaboracién se lleva a cabo de manera anfiloga a la del ejemplo 2.

Se obtienen 11,2 g (50 % de la teoria) de la 5-etil-2-metiol-3-morfolintiona

en forma de aceite.

Ejemplo §.
Compuesto n® I-2-A-a-1.

(Procedimiento A).

Se calienta a 80°C, una mezcla constituida por 1,0 g de 6-cloro-3-piridinil-

acetonitrilo, 1,27 g de sulfuro de 5,6-dihidro-2H-1,4-oxazin-3-il-metilo {(obtencién

andloga a la del ejemplo 3) y 10 ml de tolueno y se agita a esta temperatura durante
5 horas. A continuacién se elimina por destilacién el disolvente bajo presién
reducida y se obtiene un residuo sélido que se recristaliza en una mezcla constituida
por metil-terc_-butiléter (MTBE) y ciclohexano. El producto sélido, obtenido de
este modo, se seca, con un punto de fusién de 179°C.

Se obtienen 1,24 g (85,2 % de la teorfa) de 3-(6-cloro-3-piridinil)-2-(1,4-

oxazinan-3-iliden)-3-oxopropionitrilo.
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Ejemplo 6.
Compuesto n° I-1-a-15.

_ (Procedimiento G).
Se introducen 0,5 g de 3-[3,5-bis(trifliormetil)fenil]-2-(1,4-tiazinan-3-

iliden)-3-oxopropionitrilo (compuesto n® I-1-a-10), en 20 ml de cloroformo y se

' combinan, a 20°C, con 0,35 g de 4cido 3-cloroperbenzoico. El desarrollo de la

reaccién se sigui6 mediante cromatografla en capa deigada. Después de la
conversién completa del educto se extrae el producto de la reaccién con una
solucién de NaHCOs y se separa mediante cromatografia en columna sobre una
fase de gel de .';l'lice con diclorometano/acetato de etilo (10:1) como eluyente. Tras
eliminacién por evaporacion del disolvente se obtienen en la fraccién principal 0,50
g de 3-[3,5-bis(trifliormetil)fenil]-2-(1,1-dioxo-1A%, 4-tiazinan-3-iliden)-3-oxo-

propionitrilo con un intervalo de fusi6n de 224 hasta 226°C.

13
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Ejemplo 7.
Compuesto n° I-1-a-37.
a
(Procedimiento E).

Se afiaden 1,2 g de 3-(3-bromo-5-trifltormetilfenil)-2-(2-metil-1,4-oxazinon-
. 3-iliden)-3-oxo-propionitrilo (compuesto n°® I-i-a-24) bajo argén, a 30 ml de

dimetoxietano y se combinan con 0,5 g de 4cido 4-clorofenilborénico, 200 mg de
tetraquis-trifenilfosfina y 30 ml de una solucién 2 molar de K2COs. La mezcla de la
reaccién se calienta a 80°C hasta el dfa siguiente,

" A contifmacién se separan los compuestos contenidos en la mezcla de la
reaccién sobre u;:a fase de gel de sflice con hexano/acetato de etilo (2:1). A modo
de eluyente, mediante cromatografia en columna. '

En una de las fracciones principales se obtienen, tras eliminacién por
evaporacién del disolvente, 0,65 g (52 % de la teorfa) del 3-[3-(4-clorofenil)-5-
trifliormetiifenil]-2-(2-metil-1,4-oxazinon-3-iliden)-3-oxopropionitrilo con un punt'o
de fusién de 119°C.

De manera anfiloga a l1a del ejemplo 1, y a la del ¢jemplo 2, y de acuerdo
con las indicaciones generales para la obtencién de los compuestos de 1a férmula (I-

1-a) se obtienen los compuestos siguientes.

9¢
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Comp. n°|X |A m|yYl |Y2ly3 (¢ |¥YS |YS|v {z |P.reC
Tlel14 |O {354CF3; |1 |CH3 |H |H |R [H [H |0 |E a2
T1a15 |O [3,5(CFs); |1 |[CH; [R |H |H (H |H [S0;|H [22¢
' 26
I1e16 |0 |4C 1 |H |E |CH; |[CH; [H |H |0 [H |10z
I1e17 [0 |4CI 1|8 |§ |8 |a |cH |6 [0 .8 |3
Fis18 |O [35<CF; |1 |[H |H [E. |H [CH; |H [0 [H [157
T1a19 |O |3,5{CFa) |1 [CH; [H |H [H [CH; |H [0 |H |142
Il=20 |0 |#C 1 |cH; [ |[H |B |cH; [H |0 |H [
a2l |O |[#Me 1 [CH; [H [ |H [H [H [0 (|E | e
T1s22 |0 |4 1R |B |[H |H B [HIs |H |82
' 184
Tis23 |0 [3G<C- |1 |cB, [H |[H |H |H |H [0 |H
CdL-0), 3-
NO,
Tie24 |O |[3Br.5-Ch|1 |CH, |H |H |H |H |H |0 |H |26
1a25 |0 [3,54CH), |1 [CH; [H [H |H [B |K [0 |B [scche
126 |O |35Bn |1 |CH, |H |[H |H |H |H |0 [H |21
T1a27 |O {35Bn |1 |H |H |H [H |H |H |0 |H |226
Tla28 |O [4Bn2F {1 [H |& |H |H -|H [H |0 |B |19
T1e29 O |4C I | |B [E [0 |6 _[B.[0 [& |54
130 (8 [4C I [H [ [H_[A (K [H[0 |& 194
T1a31 |8 [35(CEy |1 [H |H [R |H [B |& [0 |H [217
Fia32 |O |4#C 1 |cH, |Cm|H  |H |R JH |8 |H [191
Fia33 [0 [3.54CF) |1 |CH, |CH|H  |H |H |H [S |H [142
134 |0 [4Q 1| «CH) |H - |H |H [H][S [H 17
T1a35 O [3.54¢CF) |1 | <CH» |H |[H [H [H |8 |H [156
71236 |0 [3ChHs@&[1 |C% |H [ [HE [E [H [0 |H |46
CFGH) : -
F1a37 |0 |3-CFre5{4|1 [CH; [H |[H |H [H {H [0 -[H |19

96
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De manera anfloga a la del ejemplo 5 y segin las indicaciones generales
para la obtencién de los compuestos de la f6rmula (I-1-a) se obtienen los

compuestos de la férmula (I-2-a) siguientes.

(I-2-A-a)

(1-2-B-a)
Comp. n*|K |[A m |Y Y Y |y Y’ Y® v P.reC
T2A=2[0 |46Ck |1 |H |(H |[H [H |H [H [0 [140
I2A«2j0 [2C1 |1 [H [H |H |B |H [H [0 |16
I2-As4|0 |6 |1 |6 |H |cF |cH, |[H [H |o
12A5(0 |2Ct |1 _|cw, |[®E |H [B |H |[H [0 |40
T2As6|0 |46Q |t |ca, [H [ [H |[H |H |0 [los
I2As7]0 |6 |t |ck |H |H [H# |[H | |Oo |89
T2Bas1]|0 |26C; |1 |CH, |H |8 [H [H |B |0 174
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Ejemplo

Ensayo con larvas de Phaedon

Disolvente: 31 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad indicada de disolvente y
con la cantidad indicada de emulsionante y.se diluye el concentrado con agua, que
conticne emulsionante, hasta la concéntracién deseada.

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea) por inmersién en la preparacién de
producto activo de la concentracién deseada y se cubren con larvas del escarabajo

de 1a hoja de rdbano picanté (Phaedon cochleariae), mientras las hojas estén afin

. hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién en %. En este caso
100 % significa que todas las larvas del escarabajo fueron destruidas, 0 % significa
que no fue destruida ninguna larva del escarabajo.

En este ‘ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos
siguientes de los ejemplos de obtencién: I-1-a-10.
jemplo
Ensayo con Spodoptera frugiperda
Disolvente: 31 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquitarilpoliglicoléter.

Para obtener una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso del producto activo con la cantidad indicada de disolvente y con la

cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que

contiene emulsionante, hasta la concentracién deseada,

1%
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Se pipeta sobre la cantidad normalizada de pienso artificial una cantidad
dada de preparacién del producto activo de la concentracién deseada. Se dispone,
respectivamente, una larva (L3) de la legionaria de otofio (Spodoptera frugiperda)
sobre el pienso con repeticiones séxtuples.

Al cabo del tiempo deseado se determina el efecto en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todos los animales; 0 % significa que no se destruyé
ninglin animal.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos
siguientes de los ejemplos de obtencién: I-1-a-14.
jemplo
Ensayo con Heliothis virescens
Disolvente: 30 Partes en peso de dimetilformamida
Emulsionante: 1 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter. .

Para la obtencién de una preparacién conveniente de. producto activo se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de
disol\-rente y dé emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que contiene
emulsionante, hasta la concentracién deseada.

Se tratan brotes de soja (Glycine max) mediante inmersién en‘la preparacién
del producto 'activo de la concentracién deseada y se cubren con orugas de
Heliothis virescens, mientras que las hojas estén aln hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destrucciéon en %. En este caso
100 % significa que se han destruido todas las orugas; 0 % significa que no se ha
destruido ninguna oruga.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos

siguientes de los ejemplos de obtencién: I-1-a-14.

1



jemplo
Ensayo con Tetranychus (OP-resistente/tratamiento por inmersién).
Disolvente: 30 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto
activo se mezcla 1 parte en peso del producto activo con la cantidad indicada de
disolvente y con la cantidad indicada de em.ulsionante y se diluye el concentrado con
agua, que contiene emulsionante, hasta la concentracién deseada.

Se sumergen plantas de judfas (Phaseolus vulgaris), que estén
fuertemente atacadas por todos los estadios de desarrollo del 4caro de Ia arafiuela roja
comiin (Tetranychus urticae), en una preparacién del producto activo de la

concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién en %. En este
caso 100 % significa que se han destruido todos los dcaros de la arafiuela roja; 0 %
significa que no se ha destruido ningn 4caro de la arafiuela roja.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los
compuestos siguientes de los ejemplos de obtencién; I-1-a-10, I-1-a-7.

Ejemplo
Ensayo de post-brote.
Disolvente: 5 Partes en peso de acetona.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo, se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se
agrega la cantidad de emulsionante sefialada y el concentrado se diluye con agua a la

concentracién deseada.

400
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Se pulverizan con la preparacién del producto activo plantas de ensayo, que
tienen una altura de 5 hasta 15 cm, de tal manera que, se apliquen respectivamente las
cantidades de producto activo deseadas por unidad de superficie. Al cabo de 3
semanas se evalia el grado de daflos de las plantas en % de dafios en comparacién
con el desarrotlo de los controles sin tratar.

Significan:
0% = sin efecto (igual que los controles -s.in tratar).
100 % = destruccién total.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segiin los ejemplos de

obtencién I-1-a-7, I-1-a-8, I-1-a-9, con una compatibilidad parcialmente buena frente

a las plantas de cultivo, tal como por ejemplo trigo, efectos potentes contra las malas

_ hierbas.

Ejemplo.
Ensayo de pre-brote.

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

Para la abtencién de una preparacién conveniente de producto activo,
se mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada,
se agrega la cantidad de emulsionante sefialada y el concentrado se diluye con agua a
la concentracién deseada. .

Se siembran semillas de las plantas de ensayo en terreno normal y al
cabo de 24 horas se riegan con la preparacién de producto activo. En este caso se
mantiene convenientemente constante la cantidad de agua por unidad de superficie. La
concentracién del producto activo en la preparacién no juega ningin papel, siendo lo

decisivo Gnicamente la cantidad aplicada del producto activo por unidad de superficie.

"
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Al cabo de tres semanas se evalia el grado de daflos de las plantas en % de dafios en
comparacién con el desarrollo del control no tratados.
Significan:
0% = sin efecto (igual que los controles no tratados).
100 % = destruccitn total.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segiin los
ejemplos de obtencién I-1-a-3, I-1-a-7, i—l-a-s, I-1-a-9, con una compatibilidad
parcialmente buena frente a las plantas de cultivo, por ejemplo trigo y soja, potentes

efectos contra las malas hierbas,

Xe
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REIVINDICACIONES
r@ Compuestos de la férmula general (I)

en la que

K significa oxigeno o azufre, _

’%r‘__ significa fc_en_ilgr_ n@ilt@&)—s re;pectivamente} o significa hetarilo
mono o biciclico con 5 a 10 ftomos en el anillo, substituido respectivamente
en caso dado,

A\ significa oxigeno o significa los grupos -S(0):- 0 >N-W,

W significa hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo, alcoxialquilo, alcoxi, fenilalquiloxi, fenilo, fenilalquilo, hetarilo,

hetarilalquilo substituidos en caso dado o significa los grupos -COR',

-COR"
R R ' R r
R 1 —CONT R
-SO,R! co—N" —{(E—¢—COR";, —(Ei—§" CON\R,:
’ \Rz ' R® 3 5
0 ciano
X significa



»
.

: R! P
“R? NH,
Y'eY?, independientemente entre sf, significan hidrégeno, hal6geno o

alquilo, alcoxi, alcoxialquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetarilalquilo

sﬁtiitituidos respectivamente en caso dado gsigniﬁcan los grupos

R
— 1 - ~
COR' © CON \Rz
y .

Y%, Y', Y5, independientemente entre sf, significan hidrégeno, halégeno o

alquilo substituido en caso dado,

Y*  significa hidrégeno o alquilo o fenilo Eubstituidos-nqspectinamen;cl en caso
dado, 0

Y'eY® junto con los Atomos de carbono, con los que estdn enlazados,

" significan un ciclo saturado o insaturado,fsubstituido en caso dado, que estd

interrumpido en caso dado por heterodtomos, 0

Y'eY? junto con el dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, significan

un ciclo saturado o insaturado, 'substih{iflo er'l._ caso dado, que estd
interrumpido en caso dado por heteméto'm(')s,

A significa hidrégeno, significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquil-alquilo, alcoxialquilo, fenoxialquilo, fenilalquil-oxialquiio,
feniltioalquilo, fenilalquil-tioalquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetaril-

alquilo substituidos respectivamente en caso dado, o significa los grupos

404
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—CO,R' ; —CON <; . —SO,R'. —COR';

| I. ) I' & FF
—(C)— COIR'; —{C)—C—CON \R! - _(l)l_ —CO-—R';
8 3 8 3 & 3
o ciano,
1 significa 0 a 3,
m significa0 a2
n significa 0 a 2,
Rl

Rl

" significa hidrogeno, significa alquilo o cicloalquilo saturados o insaturados,

interrumpidos respectivamente en caso dado por heteroétomos

Tfespectivamente en caso dadd] significa fenilo o. hetarilo substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilalquilo o hetarilalquilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidr6égeno, significa alquilo o alcoxi saturados o insaturados,

substituidos respectivamente en caso dado, significa fenilo, fenilalquilo o

fenilalquiloxi éxbstiﬁiiﬂﬁpectivamente en caso d@. 0

R, R? significan adema#s, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin

RS

R4

enlazados, un ciclo, en caso dado substituido y, en caso dado, interrumpido
por heterofitomos,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi substituidos respectivamente
en caso dado, significa fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente en
caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo substituido en caso dado, y

f0S
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R%, R® independientemente entre si, significan hidrégeno o significan alquilo

Ar

\ substituido en caso dado. *
| .
2.-YCompuestos segiin la reivindicaci6n 1, caracterizados porque

fenilo o- naftilg

significa preferentemente ‘Ar', donde Ar' sigrifica.

substituidos respectivamente en caso dado __dc una a_cinco veces por.

hal6geno, por alquilo conlaB8 fitomos de carbono, por alquenilc; con2a8
itomos de carbono, por alquinilo con 2 a 8 4tomos de carbono, por alcoxi
con 1 a 8 Atomos de carbono, por alquen'iloxi con 2 a.8 fitomos de carbt;no.
por alqruiniloxi con 3 a 8 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 dtomos
de carbono, por alquilsulfinilo ‘con 1 a 6 Stomos de carbo-no, por
alquilsulfonilo con 1 a 6 itomos de carbono, [;Ol' halégenoalquilo con 1 a 6
stomos de carbono, por halbgenoalcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por
halégenoalqueniloxi con 2 a 8 &tomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi
con 1 a 2 itomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2

itomos de carbono, por halégeno-alquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, por

' halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 4 Atomos de carbono, por halégeno-

alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por los grupos
3 -L-COR,

by Ll o Lup
b) —N—CH + ©) —N—CRY. & —N—SORP.
RS
R!
e)—L—é—CO-R”. H —L % COH . g —-—h-——@

A0G
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”,

o"signiﬂca hetarilo mono o biciclico con 5 hasta 10 4tomos en el anillo;

o significa Ar’, donde Ar* significa Ar', ‘gg'e ademss esté substituido por

fenilo, por naftilo, por hetarilo con 5 o 6 miembros, por fenil-alquilo con 1

a 4 &tomos de carb(rmo. por fenil-alcoxi con I a 4 4tomos de carbono, por
————

fenil-alquilo con 1 a 4 _§tomos de.casbono;S(QES por hetaril-alcoxi con 1 a

4 fitomos de carbono con 5 0 6 miembros, Por-hetaril-alquilo con T a 4

Stomos de carbono-S(O)y- con 5 0 6 miembmm fenil-S(O)s-,
por hetariloxi con 5 o 6 miembros o por hetaril-S(O)%-, estando substituidos
estos substituyentes, por su parte, respectivamente en caso dado de una a
cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 44tomos de
carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por nitro o por
ciano,

significa oxigeno o azufre,

significa oxfgeno o azufre,

significa oxfgeno o significa los grupos —S(O).\- o >N-W,

significa hidrégeno, significa alqyjlq con l_a 8 dtomos de carbono, alquenilo

con 3-a 8 ftomos.de. carbono, alquinilo con 3 a 8 itomos de carbono,

— —

cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 Atomos de

carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos_de carbono, 3lcoxi con 1 a 6 stomos de

carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 2 a 4 stomos de

carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
significa fenilo, fenilalquilo con 1 a 4 étomos de carbono, fenilalquiloxi con
1.2 4 fAtomos de carbonoy, hetarilp, hetarilalquilo substituidos

respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por hal6geno, por

1o+

\
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alquilo con 1 a 6 ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 #tomos de

carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 #4tomos de carbono, por

haiégenosicoxi~con 1 a.4 &tomos de carbono, por nitro o por ciano, o

significa.los-grupos-
R1
—COR' ; —COR" ; —SOR'. —CO—N{, .
- G R?
R R R

. R'
_(L)I__. _cozR“: _(C)l—\- _CON<R2 :

b & bk,

e -
% @

o ciano,
- X significa_
1
CN, —co N’R 0 —C/’s
= T SR “NH,
- N-‘-_d
~ Y'eY significan, independientemente entre sf, hjdrégeno, halégeno, alquilo

con 1 a 6 Atomos de carbono.. hal.ggggggl_qui_ﬁ con 1 a 44tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, glcoxi-con 1 a 6 étomos.de carbono-
alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, significan fenilo, fenil-alquilo con 1 a
4 4tomos de carbono, hetarilg con 5 0 6 miembros o hetaril-alquijo.con .1 a
4 4tomos de carbono con 5 o 6 miembros substituidos respectiv_amente €n
caso dado de una g cuatro veces, por,halégeno, por alquilo con 1 a 6
dtomos de’ carbono, por alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por

halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
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dtomos de carbono, por ciano o por nitro o significan los grupos

/RI
—CO,R' 0 —CO—N{,

Y? Y, Y*  significan, independientemente entre sf, hidrégeno, haldgeno o

significan 355?19-.50“ 1 a 6 4tomos de carbono substituido por fiGor y/o por
cloro,,

Y?  significa hidrégeno, significa agggilp__.con 1 a 6 4tomos de carbono
substityido en caso da.fig.p;r Eﬁ?r ) figniﬁca t'enilo substituido en caso dado
de una_a c-'.uatr‘o g;ces, por hal_égen& por al_ql}i.lo con_1 a 6 itomos de1
carPono. por alcoxicon 1 a 6‘ itomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 4 ftomos de mrbqng, por halpger}oalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono,
pox_T ciano o por nitro, 0

YeY significan junto con los &tomos de carbo-no. con los que estén
enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros, saturado o i;lsaturado_. que puede
estar in_terrumpids: por 1 ; 3 heterodtomos de Ia serie formad'a por N,QO, Sy
élue puede estar substituido en caso dado de una a tres veces por halégeno,
‘E_o_r_a'_!%giég,pon } ad ﬁtom;:)s de carborlg. por alc?xi con 1 a 4 iAtomos de
carbor{o, por haléger;oal_guilq con 1_ a 4 &omos de carbono, por

_halégencalcoxicon 1 3,4 dtomos de carbono, por_ciano o pot. nitro,

Y'eY? significan, junto con el 4tomo de carbono, con el que estdn
enlazados, un anillo de cicloalquijlo con.3 2.6 dtomos de carbono, ,, )

yA significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono,_,ciano- ,

Zalﬁuilo?con 1 a 6 itomos de carbono, alguenilo con 3 a 8§ 4tomos de

carbono, alquinilo con 3 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8

4104
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itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono-;llquilo con 1

e ———

@omos de carbono, glcqueon lad itt;mos de@o—glquilo conla
4 stomos de carbono, "hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo,
con 1 a 4 4tomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por
fiior y/o por cloro, significa f‘glwu_il_g__con 1 a 4 itomos de carbono:
fenil-alquiloxi con 1 a 4 &tomos dt_: carbono-alquilo con 1 a 4 itomos de
carbgno. fe_ggiit_i&-__a_l,clgilo con 1 a 4 itomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a
4 4itomos de carbono-alquilo’ cfn 1 a 4 stomos de carbono, feailo, fenil-
y@_g con 1 a 4 ftomos de carbono, hgtarile.con 5 0 6 miembros, hetaril-
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono con 5 o 6 miembros substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno, por
alquilo con 1 a 6 4tomos de .carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 é#tomos de. carbono, por

halégencalcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por nitro o por ciano, o

significa los grupos

)

' R
—COR'; —c:om(Rz ; =—8OR'. —COR';

\
1

g r R R R R R
—(é).— wzﬂ';—(l’n— "°°N<R,: —(tl=).— —~Co—R',;
oy L iy B
o ciano,
P significa 0 a 2.:'
1 significa 0 a 2,
Rl.

significa hidrégeno (sin embargo no para los restos ~-CO:R' u -SO:R"),
- P ———

-~

410
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significa alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 4tomos
——— . . ot '

de carbono, alql.linilor con 3 a 6 &tomos de carbono substituidos

respectivamente en caso dado-por flior y/o por cloro, significa cicloalquilo

con 3 a 8 itomos de carbono W@ 5 a 8 dtomos de carbono,
en-el.cual puede estar interrumpido en caso dado un grupo metileno por
gjgm substituidos re ivamente exi caso dado por fldot,
por cloro; por alquilocon 1 a 4 aiomos de éarppno. por alcoxi con 1 a _4

~
itomos de carbono, o significa fenilo, piridilo, tienilo, pirimidilo, tiazolilo,

fenil-alquilp con 1 a 4 dtomos de carbon.o. piridii—alciuilo conla4 ﬁtom.os :
de carbono, tiazolil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos respec- .

tivamente en caso dad-o de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo con-

1'a 6 4dtomos de carbone, por alcoxi con 1 a 6 &omos de carbono, por

hal6genoalquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por hal6genoalcoxicon 1a 4

itomos de carbono, por ciano o por nitro,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo

" con 3 a-6 4tomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 4tomos de carbono, alcoxi

con 1 a 6 4itomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 6 &tomos de carbono

substituidos respectivamente en caso dado por fltor y/o por cloro o significa

fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono o fenil-alcoxi-con 1 a 4
4tomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a
cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por hal6genoalquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, por ciano o

por nitro,

R', R? pueden significar ademis junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin

441
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enlazados, un ciclo de 5 hasta 8 miembros, substituidos 'respectivamente en

. caso dado por alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado un grupo metileno por oxigeno o por azufre,
R? significa hidrégeno, alquilo*con la 6 4tomos de carbono substituido en caso
~ dado por h-ilbgenp__o“signiﬁca fenilo o fenil-alguil.l_a con 1 a 2 ftomos de
carbono substituidos respecgivm;i: en caso dado dq una a cuatrc-a veces,
por halégeno, por alquilo ,cor!‘l ® -6 ﬁtomos\de-ca-rbono. por alcoxi con 1 a
6 stomos de ;:arbonc;.'por halégenoalguilo-con 1 a 4 stomos de carbono, por
l@égenoalcoii con 1 a 4 dtomos Eie carLono. po; ciano o por nitro, ,
R'  significa hidr6geno o alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, -
R*, R’ independientemente entre sf, significan hidrégeno o alquilo con 1 a 4 4tomos

- _ de carbono substituido en caso dado por fldor y/o por cloro,

g sig1_1" iffc_a_t algl-l_il-o co:l la '10 &tomos de carbono, alquenilo co:1 2 a 10 tomos
de carbono, a!.(‘]_l:li:l_ilo con 3 a 10 &omos de carbong, alcoxi con 1 a 10
fitomos de carbono, “alcoxi con 1a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4
itomos de carbono,. alquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilocon 1 a 4
itomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o
por cloro, significa cicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono o cicloalcoxi
con 3 a 8 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxfgeno o por azufre, substituidos

~ respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por alquilo con 1 a 4
itomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, hetarilo con 5 o 6 miembros, o fenil-alquilo con 1
a 4 4tomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a

cuatro veces por halégeno, por alquilo con | a 6 itomos de carbono, por

ML
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alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por halégeno-alquilo con 1 a 4 itomos
de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por ciano o
por nitro, o, en el caso de los restos a) y c) indicados en Ar, significa

también un grupo

.
R

o para el resto g) significa también hidroxi,

R* _ significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 #tomos de carbono,

& significa hidr6geno, alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a
8 &tomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a
10 dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 8 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 4tomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxfgeno o por azufre, subst.ituido en caso dado
por flGor, por cloro, por alquilo con 1 a 4 §tomos de carbono o por alcoxi
con 1 a 4 itomos de carbono, significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono o fenil-alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por
alquilo con 1 a 6 itomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 ftomos de

carbono, por halégenocalquilo con 1 a 4 #4tomos de carbono, por

hal6genoalcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por ciano o por nitro,

R  significa hidr6geno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono o alquenilo con 3 a
—

6 Atomos de carbono,

R’, R"pueden significan ademss junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estén

443
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enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 4 4tomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre,
@ significa 50_9_3— y
(@  significa0a?,
| Compuestos segfin 1a reivindicacién 1, caracterizados porque
K  significa oxigeno o azufre, |

AY

Ar  significa Ar', doride Ar' significa fenilo, naftilo, quinoli:filo. tienilo,

[ — —

pirimidilo, ﬁnalLﬂg. _tiazolilo, benzotiazolilo, oxazolilo,- pirazolilo o piridilo -’

substituidos respectivamente en caso dado de una a tres véces por fior, pdr
cloro, por bromo, por alquilo con 1 a-6 itomos de- carbono, por alquenilo
con 2 a 6 ftomos de carbono, ‘por alquirilo con 2 a 6 iton;os‘de carbono,
por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por alqueniloxi con 3 a 6 &tomos
de carbono, por alquiniloxi con 3 a 6 tomos fie carbong, por alquiltio con 1
a 6 ftomos de carbono, por alquilsulfinilp. con 1 a 4 fitomos de carbono.l
por alquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 °
a 4 &tomos de carbono, por halégeno-alcoxi con 1 a 4 ﬂtomos_. de carbono,
por halégenoalqueniloxi con 2 a 4 ftomos de'carb;no. por alquilidendiil-
dioxi con 1 a 2 4tomos de carbono, por hal6genoalquilidendiil-dioxi con 1 a
2 4tomos de cari)ono. por halégeno—alqﬁiltio con 1 a 2_4tomos de carbono,
por hal6geno-alquilsulfinilo con 1 a 2 4tomos de carbono, po'r halégeno-

alquilsulfonilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por hidroxi, por mercapto\, por

nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes
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.

a) —L—GOR’ b) —N—h . ) —N—h , ) ——I!I—SO,R".

\ R‘
) _L_éﬂcon’ 1)) —-L—é—CO,H 8 —h—R’

o slgmfica Ar’ donde AP sngmﬁca Ar que esta substituido adicionalmente
\

por i"emlok pot plndllo‘ por pmmldllo por tienilo, por furamlo. por

tiazolilo, por tetrazolilo, por triazolilo, por bencilo, por feml—alcoxl con 1‘a

2 ﬁtomos de carbono {por feml-alcox1 con 1 a 2 stomos de carbono-S(O).-,

e ————

por ueml-alcoxl con’la 2 itomos de carbono, por tiazolil-alcoxi eon 1 a 2

-

ﬁtomos de car.hm por piridil-alcoxi con 1 a2 dtomos de carbono, por

pirimidil-alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono, por tiazolil-alcoxi con 1 a2

1S

]

@@rbono&(g)_g_(por piridil-alquilo con 1 a 2 tomos de carbono-r ~

f.S(/g)A por fenoxi, por fenil-S(Q)s-, por piridiloxi, por pirimidiloxi, por
t}azoliloxi. por piridil-S(Q)-, por pirimidil-S(O)y- (; por tiazolil-S(O)s-,
estando substituidos estos substituyentes, a su vez, en caso dado de una a
tres veces, por fldor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquenilo con 2 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por
hal6genoalcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono, por nitro o por ciano,

significa oxigeno o azufre,

significa oxlgeno o significa los grupos -S(Q)— 0 > N-W,

significa hidr6geno, significa alquilo con 1 a 6 itomos de carbone, alquenilo
con 3 a 6 4tomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 4tomos de carbono,

cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de
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carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, alco;ci con 1 a 4 ftomos de

carbono, alcoxi con 1 a 4 stomos de carbono:alquilo con 2 a 3 ftomos de

carbono substituidos rgpe(tivamcnte en caso dado por flfor y/o por cloro,

significa fenilolquilo con-1 a 2 4tomos de carbono.@ con
1 a 2 tomos de carbono, @,@ m tienilo, piridil-

P RTAIoTHlEo T 7 fomos d

carbono, fiazofilalquild. con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos.

alquilo con 1 a 2 dtomos-te carbono,

respectivamente en caso dadd de una a tres \.recu_por fldor, por cloro, por
bromo, por alqﬁilo ;:on 1 a 4 Stomos de carbono: por alcoxi con 1 a 4"
dtomos de carbono; por hal6genoalquilo con 1 a 2 étt;mos de carbono, pm:
halégenoalcoxi con 1 a 2 ltom(;s de carbono, por nitro o por ciano o
significa los grupos -

R! L
COR' ; -COR' : -SOR' ;.-cp—N(R, © ciano

X significa
R' P
- -0
Y'eY? significan, independientemente entre si, hidrégeno, en caso dado

signiﬁca;l fldior; alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, halégénoalquilo con 1

a 2 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a

4 tomos de carbono—alquiio conla2 alo;nos de carbono, significan fesilo,

~u

tienilo, ‘piridilo, tiazolilo, pirimidilo-.'fenil-alquilo con 1 a 2 4tomos de

cari:ono, tiazolilmetilo, piridilmetilo substituidos respectivamente en caso
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dado de una a tres veces pbr flGor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1
a 4 ftomos de carbono; por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por
halégenoalqui16 conla2 iton-los de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2
étomos dé carbono, por ciano o por nitl"o.o significan los grupos'

1
/R
Ng2

Y2, Y, Y¢ sign}ﬂcan, independientemente entre sf, hidrégeno o alquilo con 1 a

Y’

4 &tomds de carbono,’

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono
substituido en caso dado por fiior o significa fenilo substituido en caso dado
de una a tres veces por fiGor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4
fitomos de _carbono-, por a_lcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 itomos de carbono, por halégenoalcoxicon 1 a2

4tomos de carbono, por nitro o por ciano,

Ye Y :.iigniﬁcan ademds junto con los 4tomos de carbono, con los que estdn

enlazad’osp n ciclo con 5 0 6 miembros, saturado o insaturade, que puede

estar interrumpido p?:r un heterodtomo de la serie formada por N, O, S y
que puede estir substituid(-) en caso dado una o dos veces por flGor, por
cloro, por bromo, por metilo,~—por terc.sbutilo, por metoxi, . por

u:ﬂﬁqmetllo. por trifliormetoxi, por4iano o por nitro,

Y'eY? significan ademés junto con el 4tomo de carbono, con el que estfn

Z

enlazados, un anillo de cicloalquilo con 4 a 6 dtomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de cari)ono, ciano-

alquilo con 1 a 3 ftomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos, de

11
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carbono, alquinilo con 3 a 8 ftomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 tomos de carbono-alquilo con 1
a 2 itomos de carbono, alcoxi t-:oh 1 a 4 Atomos de 'c':arbono\.-alquilo conla
2 fitomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo
con 1 a 2 4tomos de carbono, Significa fenoxi-alquilo con 1 a 2 fitomos de
carbono, fenil-alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono-al§uilo con 1 a 2 &tomos
de carbono; feniltio-alquilo €ori 1 a 2 &tomos de carbong, fenil-lquiltic con

1 a 2 stomos de carbono-alquilo con 1 a 2 itomos de carbono, fenil-alquilo

con 1 a 2 Atomos de carbono, fenilo, piridil-alquilo con 1 a 2 fitomos de -

carbono, tiazolil-alquilo’ con 1 a 2 ftomos de carbono -substituidos
respectivamente en caso dado de una a ires veces, poi' flGor, por cloro, por
bromo, por alquilo\ con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
4tomos de carbono’. por halégenoalquilo con 1 a 2 stomos de Jl.'bono. por
hal6genoalcoxi‘con 1 a 2 ftomos de carbono, por nitro o por ciano o

significa los grupos
R’ :
—COR'; —cow(Ra . —SO,R'. —COR";

o ciano,

significa 0 a 2,

significa hidr6geno (sin embargo no para los restos -CO:R' y -SO:RY,
significa alquilo r;on 1 a 6 fitomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos de
carbono, alquinilo con 3 a 4 4dtomos de carbono substituidos respectivamente
en caso dado por fldor y/o por t;loro, significa cicloalquilo con 3 a 6 4tomos

de carbono substituido respectivamente en caso dado por fldor, por cloro,

A
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por alquilo eon 1 a 2 itomos de carbono, por alco;ci--opn 1 a 2 itomos de
carbono o significa fenilo o beflcilo s_:ubstitl.l_idos respectivamente en caso
dado una o dos veces, por flor, por cloro, por bromo, por alquilo con1a 4
dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2
fitomos de carbono, por ciano o por nitro, .

R? significa hidrégeno, significa alqujl.o con 1 a 4 4tomos de carbono, alquénilo
con 3 a 4 4tomos de carbono, alquinilo con 3 a 4 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 4tomos de carbono, alquéniloxi con 3 a 4-tEomos de carbono
substituic‘loi respectivaménte en caso da_'dc; por flor y/o por cloro o significa
few substituidos respectivamente\en caso dado una-o
dos veces, por-fldor, por cloro, por _bro'mo. por alquild\con 1‘ a 4 tomos de
carbo-no, poralcoxi con 1 'a 4 itomos de carl.)ono, por hal6genoalquilo con T
a 2 ftomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2 fitomos de carbono,
por ciano o por nitro,

R', R? puedcn-significar ademés junto con el 4tomo de nitrégeno, Jcon el que estén
enlazados, un ciclo con § 06 miembros substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 2 fitomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigenc;,

\19 ' significa hidrogeno, metilo o etilo,

R’  significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquen?lo con 2 a 6 itomos de
carbone, alquinilo con 3 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 ; 6 dtomos de
carbono, alcoxi'con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 'l\a 2 dtomos de

carbono, alquiltio con 2 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 itomos de

. {
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
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significa_cicloalquiio con_3 a 6 dtomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado en caso\dad_o un grupo metileno por oxigeno, substituidos
respectivamente en caso dado por ﬂﬁqr. por cloro,. por alquilo con 1 a 2
&tomos de carbono y/o por alcoxi con .1- a 2 fitomos de car;no, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, tienilo, furanilo, piridilo, pirimidilo, tiazolilo,
pirazolilo o fenil-alquii_q_ con 1 a 2 ftomos de carbono substituidos
respectivamente ;zn caso dado 'una. o.dos veces, por fldor, por cloro, por
bromo, por aiquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por alc;oxi conlaéd
ftomos de carbono, por trififormetilo, por diflGormetoxi, por
trifldormetoxi, por ciano o por nitro o, en el caso de los restos a) y' c),
citados en Ar, significa también un grupo
)

_N:::iﬂ
o para el resto g) significa también hidroxi,
significa hidrégeno,
significa hidrégeao, alqu?lo con 1 a6 4tomos de carbono._ alquenilo con 3 a
6 4tomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carl_;ono, alcoxi con 1 a

6 4tomos de carb_onojiﬁoaqu_il_q, con 3.a_6 itomos_de.carbono,-en.el.cual

- —— ——

g.ul;stituidos respectivamente. en_caso_dado_por_flfior, y/o por cloro, significa

feailo o fenil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos

- —

réspectiva:_neilte en caso dado una o dos veces por fldor, por cloro, por '

bromo, por alquilo con 1 a’4 4tomos de carbono,.por alcoxi con 1 a 4

ftomos de carbono, por trifliormetilo, por diﬂﬁormeto;(i. por
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trifliormetoxi, por ciano o por nitro, _

R"  significa hidrégeno o alquilo con ] a 4 4tomos de carborb/

R®, R pueden significar ademsés junto con el stomo de nitr6geno, con el que estén

m

n
=

K

Ar
f""‘

enlazados, un ciclo con 5 o 6 miembros, s-ubstituido en caso dado .por
alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, en el cual.puede estar reemplazado en
caso dado un grupo metileno por oxfgeno, l
significa0oly |

significa 0 a 2.

Compuestos segiin la reivindicacién 1, caracterizados porque

significa oxigeno‘o azufre)/ p
significa Ar', donde Ar' significa fenﬁa, tienifo, pirimidilo, furaiilo o
pmdnlo substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por
fitor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propllo, por i-
propilo, por s-, n~, i--0 t-butilo, por metoxi, por etoxi, por p_ropoxl. por i-
propoxi, por s-, n-, i- o t-butoxi‘ por laliloxi- por metaliloxi, por 2-
buteniloxi, por prOparglloxl -por 2—but1mlox1 por. mt;tlltlo. por ‘e tio, por
meulsulﬁ(llo por etilsulfinilo, por metllsul}{mlo o por etllsu(fomlo por
rnﬂﬁoml/ etilo, por d:ﬂﬁorméoxl por trlﬂﬁo/t;toxl. por meulendloxl por
diflormetilendioxi, por tetraftGoretilendioxi, por diﬂﬁormétiltio._ poF
trifliormetiltio, . por t_.riﬂﬁonnetilsu.lﬁnilo, por triﬂﬁonnetilsulfo;ﬁlo. por
hidroxi,. por mercapto, por nitro, por ciago, por m_rliéo o por uno de los

grupos siguientes
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8) —L—CO—R" b) —u—hﬁ- c) —ﬂ—h.——R’-_ d NHSOR! .-

) -LTE:—QO—R:’. ) —L_—E’;ico,ﬂ ) -_ll,._’gz

o significa Ar?, donde Ar* significa Ar', que ests substituido adicionalmente
por fenilo, por piridilo, por tienilo, por tetrazolilo, por triazolilo, por
-.benciloxi-.' por _benciltio,_ por ti;z.t)lilmetiloxi_._ por piridiimetiloxi, por
pirirt_lidilmetilo;si, l;or tiazolilmetiltio, por‘piridilmbtiltit.). po-r fenoa-:i o por
.feniltip',\_estando substituidt{s estos substituyentes, por su parte, én caso dado
una o dos veces por flior, per cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por
n- o i-propilo, por s-, n-, i-, o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por i-propoxi,
por s-, n- o t-butoxi, por triflormetilo, por trifliormetoxi, por nitro o por
ciano, -

significa oxigeno o azufre, g

significa oxfgeno ) azufre._

significa

"
—CN, —CO—NH,, —c;/: :
2

yley? ’ significan, independientemente entre si, hidrégéno, metilo, etilo,

propilo, - iso-propilo, butilo, isojbutilo. sec.-butilo, terc.-butilo, fenilo o

bencilo-substituidos _:_r_égecti\'n'amcme\en caso dado una a-tres veces por
flior, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo, por

difléormetoxi o por trifliormetoxi,
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Y?, Y, Y*  significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, gt‘l_lg.,/

Y®  -significa hidrégtfno. metilo;- etilo, propilo_. i-propilo, 0 significa fenilo
substituido-en caso dado una o dos vq‘:u por ﬂt-io:.; por cloro, por bromo,
por metilg;; por etilo, por i-propilo, por terg..-butilc!. por met_oxi: por etoxi,
por i—prop:xi. por tel:c.-butoxi,'por triﬂﬁorme.tiléa o por trifliormetoxi,

YeY significan ademds junto con los fitomos de carbono, con los que estén
enlazados, un ciclo insaturado, 001; 6 1_11ien_1bros. .que puede estar en caso
dado. monosubstitvido. por fltor, por cloro, por- bromo, por metilo, por
mcm:si, por trifliormetilo, por u:iflﬁormqtoxi. por ciano o por nitro,

Y!eY? signiﬁ@ ademis jimto_ con el 4tomo de carbono, con el que estin
enlazados,.un resto de ciclobutilo, -

Z significa hidrégeno, metilo, etilo, 1alilo, propargil'gl ciclopropilo,

ci‘i.:_l?__pc;_ntilo‘ e ciclohexilb. . cit%c_u:n‘\oz_)g@milo,L ciclopentilmetilo,
ciclohexilmetilo, metoximetilo, _t_-,mximqtilo. significa fenilo, bencilo,
piridilm?tilé. ;iazolil\nfetilo substituidos respectivamente en caso_dado una o
" dos veces por ﬂ(i?r. por cloro, por bl"dmo, por metilo, por metoxi, por
triflﬁormetjlt? 0 por tr/iﬂfgormetoxi-o significa los grupos
’ R -

. y: | |
—Co,R" —Co—N__ -—S80,R', —CcO—R' .

o ciano, .

R'  significa hidrﬂge;io_(sin embargo no para los restos -CO:R' y ~SOR"),
meti;;_,'etilo,. propilo, isopropilo, n-, s-, - © t—butiio. 'alilo, propargilo,
ciclopropilg, ciclgpqntilo,_ ciclohexilo, significa fenilo o bencilo substituidos '

v

423
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respectivamente en caso dado una e dos veces por flor, por cloro, por
brom'. : por metilo, por metoxi; por trifldormetilo, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro, . '

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, alilo, propargilo,
metoéi.. etoxi, aliloxi o significa c cilox| substituido en caso dado de una'a®

dos veces por flior,. por cloro, por bromo por -metilo, _por metoxi, por

mﬂﬁormetllo por trifldiormetoxi, por c:ano 0 por nitro,

R!, R? pueden slgmﬁcar junto con el fitomo de nitrégeno, con el que estin

enlazados, ademéis un resto de pirrolidin{ de tiazina, de piperidina o de
significa hidrégeno, metilo o etilo, * -
significa metilo. ‘etilo, propilo, isopropilo, n-, s-,.i- o t-butilo, vinilo
trlﬂﬁe@gt_lo metoxl. etoxi, propoxi, isopropoxi, .n-, s-. i- 0 t—but:loxl,
1clogropllo ciglopentil ,cu:loh ;1 ), c1¢lppenulox‘| cu:lohexlloxl slgmfica
fenilo, piridilo o bsggo substltuldos respectwamente en caso dado una o
dos vcces por _ﬂ%i_g;._.;faor clore,” por bromo, por metilo, por n-, s-, i- 0 t-
butilo, por-metoxi, por trifliormetilo, por trifiormetoxi, por ciano o por

nitro o en el caso de los restos a) y ¢) cita;los en Ar, s;igniﬁca también un

grupo_ __
o

GO

Ve

o )

o para el resto g) significa también hidroxi,

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo,
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R’, R" significan, junto con el tomo de nitrégeno, con el que estin enlazados, un -

Ar

 significa 1,
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ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, signiﬁca fenilo substituido en caso

i S

dado d dor, loro, . ilo,
gdado una o dos veces por flGor, por ¢ oro, por bromo por_QetLIP por

wi. por trifliormetilo, por tritll‘io’nn/cto_xi, por ciano o por nitro,
— ——t

: 7‘_ / e
significa hidr6geno, metild o etilo,

resto de pirrolidina, de piperidina o de morfolina,

significa de 0 hasta 2.

5.\ Compuestos segfin la reivindicacién 1, caracterizados porque

significa Ar', donde A.r' signi{ica fenilo, tienilo, pirimidilo o piridilo
substituidos resp-ec_:_tivamentri en caso dado de una a .tres veces por [lﬁo_g._pﬂ_::_
cloro,-por bromo, por metilg, por etilo, por propilo, par_isopropilo, por n-,
§z,-i=—0 t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por-isopropoxi, porn:,
s-,_i- o t-butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-buteniloxi, Er
propargiloxi, por 2-butiniloxi, por metjltio, por etiltio, por metilsulfinilo,
,p,gg_eli_l{lﬂﬂnilo. por _rlletilsult_‘gnilo. por etil_sulfoni_lc;. por uiﬂﬁormﬁtilo. por

difliormetoxi, por trifliormetoxi, por metilendioxi, por difléormetilendioxi,

por tetraflforetilendioxi, por diflGormetiltio, por trifilormetiltio, por
triﬂl‘lonnetilsulfin\i_lo. por trifldormetilsulfonilo, por hidroxi, por nitro, por

mercapto, por ciano, por amino,
\ﬁ

"1

o significa Ar*, donde Ar* significa Ar', que estd substituido adicionalmente

por fenilo, por por fenoxi, estando substituidos estos _

substituyentes, por. su patfe, en caso dado una o dos veces por flior, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por _isopropilg, por n-, s-, i- o t-

butilo, por metoxi,-por etoxi, por isoprgpoxi, por n-, s-, i- o t-butoxi, por

125
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triflGormetilo, por trifliormetoxi, por nitro o por ciano,

K significa ox{geno o azufre,
v significa oxfgeno o azufre,
X significa CN,
e —
Y'eY? significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo, etilo o
propilo,

Z significa hidrégeno o metilo,
m significa 1 y
@@, Y’,@ significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo y
etilo. '
‘ Procedimiento para la obtencién de los compuestos seglin una de las
reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque |
(A) r en el caso en que K signifique oxfgeno asf como Z signifique hidrégeno,

se hacen reaccionar compuestos de la férmmila (II),

Ary X tienen los significados indicados en una de las reivindicaciones 1 a 5,

en la que

con compuestos de la férmula (1II),

Y v
Ra—
Y (o

Y1
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en la que
V.YLYLY, Y LY, Yoym tienen los significados indicados en una de las
reivindicaciones 1 a 5,
y
A significa O O-S(O)q, donde q significa0o 2, y
R"  significa alquilo, especialmente significa alquilo-¢con 1 a 6_&tomos de

carbono o bencilo,

b 1
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una
base o de un 4cido y/o de un'co_r_l_xggesto metélico de la férmula (IIIa),

Me(Q) (Il1a)

enla que

~ Me  significa un &tomo de metal de transiqiét_l divalente, especialmente niquel, y

Q significa un ligando de quelato, especialmente significa un ligando de

"""" —_— -

o porque
(B) " enel caso en que K signifique oxigeno, asf como Z signifique hidrégeno, se

hacen reaccionar compuestos de la formula (IV),

Hal
aw)
X
en la que
AryX tienen el significado indicado en una de las reivindicaciones 1 a 5,
y

Hal significa hal6geno,

con compuestos de 1a férmula (V),

AT
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en fa que
V.Y, YLY,L Y. Y. Y'ym tienen los significados indicados en una de las

reivindicaciones 1a 35, _ _ ..

:Ql caso dado en presencia de un diluyente para dar compuestos de Ia férmula (VI),

HaP

en la que

V,ALX, Y, YLY,L Y, Y, Yym tienen los significados indicados en una
de las reivindicaciones 1 a 5,

que se hacen reaccionar ulteriormente, en caso dado en presencia de una base y, en

caso dado, en presencia de un compuesto trivalente del fosforo con disociacién de

azufre y de halogenuro de hidrégeno, para dar compuestos seglin una de las

reivindicaciones 1 a 5, en los cuales K significa oxfgeno asf como Z significa

hidrégeno,
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0 porque
(C) ] enel caso en que K signifique oxfgeno, pero Z no signifique hidrégeno,

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VII),

. f A
%\ﬁ
. Y VI
Y' |
en la que
V.Z, YL YA Y, Y, Y, Yym tienen los significados indicados en una de las
reivindicaciones 1aSy
.2 no significa hidrégeno,
con agentes de halogenacién, tales como por ejemplo. fosgeno, difosgeno y

trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar los compuestos de 1a

férmula (VIII),

Ha®
fo ¥ v
Ha)—%ﬁw
Y (vim
Yi

en la que
V.Z. YL Y.L YL Y, Y, Yym tienen uno de los significados anteriormente

indicados, y
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1
Z no significa hidrégeno y

Hal significa halégeno,

que se hacen reaccionar_a continuacién con compuestos de la férmula (1),

mif" @

£ Ar, X tienen los significados indicados en una de las reivindicaciones 1 a 5,

‘ en caso dado en presencia dé un diluyente y, en caso dB:&;J. en presencia de un
aceptor de 4cido, o porque

(D) ] en el caso en que K signifique ox!geno. pero Z no signifique hidrégeno,

. se hacen reaccionar compuestos de la formula (Ia), -

o
en lg que

Ar, V. X, YL YL Y L Y, Y, Yeym tienen el significado indicado en una de
las reivindicaciones 1 a 5, . '
K significa oxfgeno,
7mgentcs de alquilacién, agentes de acilacién, agentes de sulfonilacién o con ,
_agentes de condensacién de la férmula (IX)
G - (IX)

enla que

S
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G significa un grupo disociable,

= - — . —

base, o porque >

(E) en ¢l caso en que K signifique oxfgeno,
f ’ L —— e
s¢ hacen reaccionar compuestos de la férmula (I‘)

en la que

A,V X, YL YA Y2, Y, Y, Y4 Z ym tienen el significado indicado en una de
las reivindicaciones 1 a 5,

y

Hal - signiﬁca hal6geno, especialmente significa bromo,

con ficidos bordnicos de la férmula (X)

) | /‘Ar"—-B(OH)z / .

en la que

Ar¥ significa los substituyentes que ya han sido citados en una de las
reivindicaciones 1 a 5 en Ar’ como substituyentes adicionales para Ar',

en presencia de un disolvente, en caso dado en presencia de una base y de un

complejo de metal noble, preferentemente de un complejo de paladio, o porque

(3] , en ¢l caso en que K signifique azufre,

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (I)

131

. en caso dado en presencia de un disolvente Y, en caso dado, en presencia de unaj
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FX o
m
_ v
X Y ®
Y‘

en la que

Ar,Z V. X, Y, Y, Y, Y, Y, Yym tienen el significado indicado en una de
las reivindicaciones 1a §, y

K significa oxigeno,

en presencia de un reactivo de azufrado, en presencia de un disolvente, o porque
(G){ " en el caso en que V signifique S(O) y n signifique 1 o 2, se oxidan

compuestos de la férmula (I)

en la que
Ar,Z, KX, YL Y L YL Y, Y, Yym tienen el significado anteriormente
indicado, y
v significa un dtomo de azufre,
en presencia de pericidos o de per6xido de hidrégeno, en presencia de molibdatos
o0 de wolframatos.
@ Procedimiento para la Iucha contra el crecimiento indeseable de las

plantas y/o contra las pestes animales, caracterizado porque se deja actuar al menos
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un compuesto seg(in una de las reivindicaciones 1 a 5, sobre las plantas indeseables
y/o sobre las pestes animales y/o sobre su medio ambiente.
8.- Empleo _ggj_l,mcnos.un-eompueste—segﬁn-una_de las reivindicaciones 1 a

5, para la Iucha contra las plantas indeseables y/o contra las pestes animales.

9.- Agentes herbicidas, acaricidas e insecticidas, caracterizados por un
contenido en un compuesto segfin una de las reivindicaciones 1 a 5, y extendedores

usuales y/o agentes tensioactivos.

133
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RESUMEN

La invenci6n se refiere a nuevas enaminonas heterociclicas de la férmula

general (I),

F X
— mYs
X Y' a)
Y1

enlaque Ar, Z, K, X, Y', Y2, Y?, Y', Y?, YOy V tienen el significado indicado
la descripcién, -

a su empleo como herbicidas, acaricidas e insecticidas asf como a procedimientos

. liara su obtencién.
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Comercio, el primero como principal y los demiéis como
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tribunales de arbitramento, en tode lo concernlente a los
gulentes asuntos: a) Obtenclén de patentes de invencidn,
modelos de utilidad, v disefios industiriales; et registro de
marcas de fibrica, colectivas, defensivas, de servicip, lemas
comerciales, nombres comerciales, ensefias, varledades
vegetales y denominaciones de origen; su renovacisin, traspaso,
cambio de nombre o dumicllio, cancelacién voluntaria; y el
reglstro de licencias de uso de esos derechos; b) Las acciones de
competencia desleal, preteceltn del consumidor, oposiciones u
observaciones, cancelacién administrativa y judicial, nulidad,
medidas cautelares, concesién de licencias, la tutela, la
proteccién de secretos Industriales, y en general los julcios
civiles, penales, administrativos o contencloso-administrativos
reloclonados con estos derechos; acciones y procesos que
promovamos o se nos promuevan Y para que en todos“os
wsuntos arriba determinadus, puedan sustitulr oste mandato,
transigir, concillar, admitir loe hechos del proceso, desistir,
aﬁm_:e ar, reciblr, renunclar, y ratificar loa actos de agentes
oficiogos.

Given and signed this/Dado y firmado hoy
31st July 1996

in due compliance with the terms of paragraph 1st. of article 543
of the Commercial Code, do henr[e)g 6prnlnt GERMAN
CAVELIER, tpa. 832; GONZALO PE MO, tpa. 831; EMILIO
FERRERO, tpe. 31929; and LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, t
23555; domiciled at Carrera 4* N* 72-35, Bagotié, Colombla, the
first es principal and the others as alternates, In the order of
their appointment, as our representatives for all Industrial

matters with facuity to recelve notifications and to
appoint attorneys In and out of Court. The first alternate shall
replace the principal in case of his absence or of temporal or
definitive impediment. The same rule will a p|¥l when the
second alternate representative is to replace t rst one, or
when the third is to replace the first or second alternates In their
turn, or both of them, second. In such cases, the principal
representative, or the firat or second alternates in their tum, or
both of them, shall state thelr Intentlon not to act as
representativea through a declaration given before a Nola
Public in Colombla, or before a Notary or another Publle  fficlal
or a Colombian Consul abroad; and in case of lmpediment, the
appropriate certificate shall suffice. If any of the appointees
were fo be definitely absent, the following alternate shall take
hils place. When the absence or Impediment of the principal
representative, or of the first or second alternate in their turn
ceases, the representation can be taken sgaln In their sequence,
by the principal, the first or second alternate depending on case,
and the mere fact or its exercise will auffice. The exercise of the
representation the first, second or third alternates in their
turn shall end at such time.

In additlon, we grant a Power of Attorney In favor of the
above-named attorneys-at-law so that they may obtain the
protection of my (our) Industrial p erlr and sgainst the
unfair competition, for which Eu.e:rpoae 1 {we) authdrize the sald
attorneys to represent me (us) before any authoritles or persons,
with or without jurisdiction, speclally those administrative,
adminlatrative contentiovs and judicial, aa weil as before
Arbitration Court, in all matters concerning the following: a)
Obtainment of patents, utility models and Industrial designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, vegetal
varietiea and denominations of origin; its renewal, assignment,
change of name or domicile, voluntary cancellation; and the
registration-of licenses of use of the above rights; b) Actlons of
untalr coriipetition, protection to the consumer, oppositions or
observations, administrative or Court cancellation, nuility,
Infringement, granting of licensea, the action for writ
mandamus, the protection of trade secrets, and in general the
clvll, penal, and admlnistrative sults relating to thoge ri hts;
actions and suits institued by me (us) or ageinst me {us). And
that In all tha abopematts %
i 2% e.

Do e LY this Power of
Altornay, comproSeipus i Y nf the cess,
desist, ecancel, cEQHWIMNEM, ‘.1 wuits done by
representatives wil A -'-.-“*"‘ﬁ'*i,
_'I“‘::, D T treie - - -.%ﬂ
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El Seflor Cdnsul Je Colomlia debe expedir un certificado The Colombia Consul must lssue .a consuler verty; AL
consular subre (1) la exintencis legal de Ia mmrnh ue olo?.: the legal existence of the comrlhy whic.t ’
el puder, (2) que éstn eferce su objeto socls), ¥ & que Power-of-Atto:ney, (2) that 1t Is in actual
PPrsunes que otorgan el poder estdn’ autorizadns para dario. A company Rurpons. and (3) that.the persons who & e
este efectu les ealicllamos que muestren ai Sefior Consul las Power of Attorney bs autorized to o so. Tu this eff
pruebas que acreditan escs hechos (1), 2} y 3). .h‘?lv‘va )tfu Consul the evidence tv prova the sbove
ar
1Y
\'\

* “"YTA PARA EL SENOR CONSUL DE COLOMBIA: Segtin los articulos 65 del C. de P.C. y 480 del C. de Co,,
. I poderdante es una sociedad, el Sefior Cénsul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de su
lencin, que ejerce su objeto social y que quien confiere el poder es su representante.
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1f Braun, geschidftsansdssig in D 51368
lusen, Bayerwerk,

- persdnlich bigkannt -.

1fgrund Einsicht vom heutigen Tage in das
Amtsgerichts Leverkusen - HRB 1122 -, daB
berechtigt sind, die Bayer Aktiengesell-
a als Prokuristen gemeinschaftlich zu
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TRADUCCION OFICIAL Nao. 5424

de un documento escrito en Alemdn, el cual para su identificacidn
e sella con el sello de 1la traductara, la mismo que la
presente.-

(A continuacidn de la representacion y poder conferido a GERMAN
CAVELIER, tpa. B832; GONZALD PERDOMD, tpa. B831; EMILID FERREROD
tpa, 31929; y LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555, domiciliados en
la Carrera 4 No. 72-35, HogotA, Colombia, el 31 de julio de 1994
por los sefiores Dr. Rolf Braun y Dr. Joachim Gremm, apoderados de

la Bayer Aktiengesellschaft, Leverkusen, RFA:)
Protocolo notarial 1799/19%24

Certifico la autenticidad de las firmas puestas ante mi por los

sefores

1. Br. Rolf Braun, domiciliador en D 51348 Leverkusen,
Bayerwerk,

L

¢ .

2. Dr. Joachim Gremm, domiciliédb en D 351848 Leverkusen,

Bayerwerk,

- a quienes CONDZCO en peErsona-.

A33




Tar at
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Certifico por haber tenido a la vista el Registro de Comercic del
Juzgada Municipal de Leverkusen - HRB 1122 - que laos sefores
mencionados estadn facultados, en su calidad de apoderados, para
representar conjuntamente a la Bayer Aktiengesel lschaft,
domiciliada en Leverkusen.
Leverkusen, 31 de julio de 1996

Fda.; firma ilegisle

Motaria

(Hilo y oblea notarial en relieve:)

Dirke Heiderhoff - Motario de Leverkusen

(dorsa:)
Se certifica la autenticidad de 1a firma antecedente del notario
de Leverkusen, Dirke Heiderhoff, y la del sella oficial gue la
acompafa. Igualmente se certifica que el mencianado notaria
estaba facultado para realizar ese acto oficial.

Colonia, 02 de agosto de 1994

El Presidente del Juzgado Municipal

Fda.: firma ilegible

(Dr. Wahlimich)

(sello redando en tinata:)

El Presidente del Juzgado Municipal de Colonia

— e e
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EN ESPANDL: La legalizacidn de las firmas antecedentes por el
Consulado. de Colombia en Bonn bajo el No. 145 del 08 de agosto de
199464 yv par el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia
bajo el No. 198492 del 23 de agosto de 19%96.

Pagados Impuesto de timbre y derechos consulares US$ 106,--

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja ctopia en los

archivos de estas oficinas para su confrontacion.

Santafé de Bogotd, 2 de .septiembre de 1796
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LT ) ABOGADOS
. « P
TeLerax: 1871112358880 EDIFICIO SISKI Conneo ELccTRonico Munpial : CAVE
CasLis CAVELEYES CARRERA 44, Na.72 -35 TELEFOND (BT 2120100
TELEN , 483479 BOGOTA 8, COLOMBIA

Sefior Jefe de la
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de Industria y Comercio

E. S. D.
Poderdante: BAYER AKTTEMNGESELLSCHAFT
Poder conferido el: ' 31-<07-96

Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi calidad de apoderado
principal del poderdante arriba mencionado, atentamente
manifiesto a Usted que sustituyo el poder que me ha sido
conferido en 1la persona del doctor EMILIO FERRERb,'Abogado con
Tarjeta Profesional No. 31.929, con todas las facultades que me
fueron conferidas. -

Hago la anterior sustitucién conforme al articulo 66 del
Codigo de Procedimiento Civil ya que los otros sustitutos
faltan en este momento.

Senor Jefe,

. \, — -
"' <;f3L——:;—n<\_=f’C*"
GERMAN CAVELIER

T.P.A. No. 832
C.C. No. 2.877.924 de Bogoté

Acepto:

e e

EMILIO FERRERO
T.P.A. N2 31.929
C.C. No. 438.019 de Usaquén

2e-780-2

NIT.8 800413 67 3



HOTASIA ¥ Ta e 8GGOTA
RECONOCHAMENTO T FROSENT.CIGM FERSONAL,. ™~

Santaf8 da Bogold D. C. "‘_h!

Ante K1 JUR MSsY.L EDTLRA R4

4
guien{es) exhivii gi.n) i) ©. € 2 E , 2

e B Y., Y. P

¥ la(s) Libretay) raichiogs).

izt o3 0Ty L tee aniad gen ials) fimiagr) que
BpaTesefn) rny oo et ) Bgs) Sula(s; ¥ oue
el conleng v . " v et

Ed sopttan.a &4 b L e obileisia.,

N

los 1H2qI4F

Yore f3e.
a5




',.i e | |

y——

FORMATO DE DIGITALIZACI N ﬁ
RELACION DE ANEXOS

Aoyl

Tachnologiae S.A.

Sl Sguipnll "idgm— & B

-

Expediente No

000 9 20/Y

No de Follo

No de unidades

—7

CcD

DVD

IREVISTA

LIBRO

PERIODICO

DISQUETES

SOBRE DE MANILA

SOBRE BLANCO TAMANO CARTA

SOBRE BLANCO TAMANO OFICIO

go-qnmhun—g

OTROS:

Obaervaciones: ‘4 .'L %z )

’\5 N

I



Prioritiitsbescheinigung iiber die Einreichung
einer Patentanmeldung

b Aktenzelchen: 189 58 164.9
o
Anmeldetag: 2. Dezember 1999
Anmelder/inhaber: Bayer AG, Leverkusen/DE
Bezeichnung: Aryl-substituierte heterozyklische Enamincne
IPC: CO7D,AD01N
‘; c Die angeheftaten Stilcke sind eine richtige und genaue Wiedergabe der ur-
sprilnglichen Unterlagen dieser Patentanmeldung.

t Manchep; den 18. September 2000
/\ Deutsc/ies Pate

> Nietiedt

A 961
EDVA
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1.

Aryl-substituierte hetcrozyklische Enaminone

Die Erfindung betrifft neue Aryl-substituierte heterozyklische Enaminone, mehrere
Verfahren zu ihrer Herstellung, Zwischenprodukte und ihre Verwendung als Pflan-
zenschutzmittel, besonders als Herbizide, Akarizide, Nematizide und Insektizide.

Es sind bereits bestimmte im Phenylring substituierte carbozyklische Enaminone als
Zwischenprodukte filr antibakteriell wirksame Chinolone bekannt (R. G. Glushkov,
N. B. Marchenko, A. N. Padeiskaya, L. D. Shipilova, Pharm. Chem. J. (Engl.
Transl,) 24, 460-465, (1990)). Weiterhin bekannt sind im Phenylring unsubstituierte
carbozyklische Enaminone (M. V. Mezentseva, A. V. Kadushkin, L. M. Alekseeva,
A. S. Sokolova, V. G. Granik, Pharm, Chem. J. (Engl. Transl.) 25, 858-864 (1991);
G. M. Coppole, R. Damon, A. D. Kahle, M. 1. Shapiro, J. Org. Chem. 46, 1221-
1222, (1981); D. Brillon, G. Sauvé, J. Org. Chem. 55, 2246-2249, (1990)). Eine
Verwendung dieser Verbindungen als Pflanzenschutzmittel wurde bisher nicht
beschrieben.

Die neuen heterozyklischen Enaminone werden allgemein durch die Formel (1) be-
schrieben,

] Y
M 5
A _— Y
[
I v O
Y1
in welcher
K fur Sauerstoff oder Schwefel steht,
Ar fur jeweils substituiertes Phenyl, Naphthyl oder flir jewcils gegebenenfalls

substituiertes mono- oder bicyclisches Hetaryl mit 5 bis 10 Ringatomen sicht,
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\' fur Sauerstoff oder flir die Gruppen —S(O),- oder =N-w steht,

W fiir Wasserstoff, gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cyclo-

alkyl, Cycloalkyl-alkyl, Alkoxyalkyl, Alkoxy, Phenylalkyloxy, Phenyl, Phe-
nylalkyl, Hetaryl, Hetarylalkyl oder fir die Gruppen -COR!, -CO,R!,

R R R® R
1
A ——C—COR. —(C)— —CON<R .
-SO;R1, CO—N ! S R

\Rz ) RS a 5 3

oder Cyano steht,
R os
X fCN, CO—N_, odor —0Cy,, ~ steht,

Y! und Y3 unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen oder jeweils gegebe-
nenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxyalkyl, Phenyl, Phenylalkyl,
Hetaryl, Hetarylalkyl oder fir die Gruppen

R‘l
—-COzR" oder —CON< . stehen, und
R

Y2, Y4, Y5, Y6 unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen oder gegebenen-
falls substituiertes Alkyl stehen oder

Y4 und Y5 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, fur
cinen gegebenenfalls substituicrten gestittigten oder ungesfittigten Cyclus
stehen, der gegecbenenfalls durch Heteroatome unterbrochen ist,

Y4 fiir WasserstofT, fUr jeweils gegcbenenfalls substituiertes Alkyl. Alkenyl.
Alkinyl, Cycloalkyl. Cvcloalkyl-alkyl, Alkoxyalkyl. Phenoxyalkyl. Phenylal-
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RI

Rl

-3-

kyl-oxyalkyl, Phenylthioalkyl, Phenylalkyl-thicalkyl, Phenyl, Phenylalkyl,
Hetaryl, Hetaryl-alkyl oder fur die Gruppen

R
—COR'; —CON , ; —SOR'; —COR';
R

R R® R*

R
I R'
—(l)l— —COzR': —(c)f_"l-CON<R2 : _((!\')I__é_co_R1;

ko bk kb

oder Cyano steht,

fir O bis 3 steht,
flir 0 bis 2 steht,
fuir 0 bis 2 steht,

for Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes, gestttigtes oder
ungeslittigtes, jeweils pegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochenes
Alkyl oder Cycloalkyl, fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Pheny! oder
Hetaryl, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Phenylalkyl oder Hetaryl-
alkyl steht,

for Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls substituiertes, gesittigtes oder
ungesittigtes Alkyl oder Alkoxy, filr jeweils gegebenenfalls substituiertes
Phenyl, Phenylalkyl oder Phenylalkyloxy steht, oder

R', R? weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fir

RJ

einen gegebenenfalls substituierten und gegebenenfalls durch Heteroatome

unterbrochenen Cyclus stehen kdnnen,

fiir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl oder Alkoxy,
fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Phenyl oder Phenylalkyl steht,

lYe
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-4-

fiir Wasserstoff oder fir gegebenenfalls substituiertes Alkyl steht, und

R®, R® unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff oder fiir gegebenenfalls substitu-

iertes Alkyl stehen.

Fiir die Verbindungen der Formel (I) gilt:

Ar

steht bevorzugt filr Ar', wobei Ar' fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis finf-
fach durch Halogen, C,-Cy-Alkyl, C,-Ci-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, C,-C,-
Alkoxy, C,-C;-Alkenyloxy, C,-Cy-Alkinyloxy, C,-C,-Alkylthio, C,-C,-Alkyl-
sulfinyl, C,-CsAlkylsulfonyl, C,-Cs-Halogenalkyl, C,-C.-Halogen-alkoxy,
C,-C;-Halogenalkenyloxy, C,-C,-Alkylidendiyl-dioxy, C,-C,-Halogenalkyli-
dendiyl-dioxy, Halogen-C,-C,-alkylthio, Halogen-C,-C,-alkylsulfinyl, Halo-
gen-C,-C,alkylsulfonyl, Hydroxy, Mercapto, Nitro, Cyano, Amino oder
durch die Gruppen

a) -L-CO-R,

! 3
)—N—h v ) —N—I R . d) —I!I—SOR .

RS

e)—L—é—CO—R. f) —L—é—CO H. g —Q—RT

substituiertes Phenyl, Naphtyl oder mono- oder bicyclisches Hetary] mit funf
bis zehn Ringatomen steht,

oder flir Ar2, wobei Ar2 fir Ar! steht, welches zusiitzlich durch Phenyl.
Naphthyl, finf- oder sechsgliedriges Hetaryl, Phenyl-C;-C4-alkyl, Phenoxy.
Phenyl-S(O)p-, funf- oder sechsgliedriges Hetaryloxy oder Hetary]-S(0),-

substituicrt ist, wobei diese Substituenten ihrerseits jeweils pepebenenfalls
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cinfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, C,-Cgs-Alkoxy, C;-Cq4-
Halogenalkyl, Cy-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiert sind.

steht bevorzugt filr Sauerstoff oder Schwefel.
steht bevorzugt fiir Sauerstoff oder Schwefel.

steht bevorzugt fiir Sauerstoff oder filr die Gruppen —S(0),- oder ~=N-w .

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor substituiertes C;-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl,
C4-Cq-Cycloalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl-C;-Cy-alkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-C4-
Alkoxy- C,-C,-alkyl, flir jeweils gegebenenfulls einfach bis vierfach durch
Halogen, C;-Cg-Alkyl, C{-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogen-
alkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Phenyl, C;-C4-Phenylalkyl, C,-C4-
Phenylalkyloxy, Hetaryl, Hetarylalkyl oder flir die Gruppen

1

R
-
—COR' ; —CO,R' ; —SOR'. —CO-NT, .

a 4 ] 4

R® R T I /R,
—(C)—C—COR'. —(C)—C—CON \g? ?

S 3 L] |
oder Cyano.

R S

/
steht bevorzugt fur CN, —co—N’\ , oder - C:
R NH,

Y1 und Y3 stchen bevorzugt unabhlingig voncinander fir WasserstofT, Halogen, C,-

Cg-Alkyl. C,-C4-Halogenalkyl. C,-Cg-Alkoxy. C;-Cg-Alkoxy-C,;-Cy-alkyl.
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for jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-Alkyl,
C,-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenslkyl, C,-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C,-C4-alkyl, fiinf- oder sechsgliedriges
Hetaryl oder flnf- oder sechsgliedriges Hetaryl-C;-C4-alkyl oder fir die

Gruppen
R1
—CO,R' ader —CO——N(Rz .

Y2, Y4, Y5, Y6 stehen bevorzugt unabhiingig voneinander filr Wasserstoff, Halogen

oder fir durch Fluor und/oder Chlor substituiertes C;-Cgs-Alkyl, oder

Y4 und Y5 stehen bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sic ge-

bunden sind fiir einen 5- bis 8-gliedrigen, gesfittigten oder ungesittigten
Cyclus, der durch I bis 3 Heteroatome aus der Reihe N, O, S unterbrochen
sein kann und gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Halogen, C;-Cy4-
Alkyl, C;-C4-Alkoxy, C;{-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogenalkoxy, Cyano
oder Nitro substituiert sein kann.

steht bevorzugt filr Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor substituiertes C;-Cg-Alkyl, Cyano-C,-C¢-alkyl, C3-Cy-Alke-
nyl, C3-Cg-Alkinyl, C5-Cg-Cycloalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl- C;-C,-alkyl, C;-
C4-Alkoxy-C,-C4-alkyl, C{-C4-Halogenalkoxy-C-C4-alkyl, fiir jeweils ge-
gebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, C;-C¢-
Alkoxy, Cy-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano sub-
stituiertes Phenoxy-C-C4-alkyl, Phenyl-C;-C4-alkyloxy-C;-C4-alkyl, Phe-
nylthio-C;-C4-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkylthio-C-C4-alkyl, Phenyl, Phenyl-
C-C4-alkyl, fiinf- oder sechsgliedriges Hetaryl, flinf- oder sechsgliedriges
Hetaryl-C,-C,-alkyl oder fiir die Gruppen

Y55
\\-\0\
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R1
—CO,R'; —CON . ; —SOR';, —COR';
R

Tﬂ R R° R* o R® R
—(C)—¢—COR'. —(Jt).—J>—<=0l~l'\/Rz ; —(C)—C—CO—R".
5 3 5 a RS 3

oder Cyano.

steht bevorzugt fur 0 bis 2.
steht bevorzugt fiir 0 bis 2,

steht bevorzugt fir Wasserstoff (nicht jedoch flir die Reste —CO,R!
und-SO,R1), filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substi-
tuiertes C;-C;g-Alkyl, C,-C,g-Alkenyl, C;-Cg-Alkinyl, fur jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, C;-C4-Alkyl, C|-C4-Alkoxy substituiertes Cs-
Cg-Cycloalkyl oder Cs5-Cg-Cycloalkenyl, in welchem gegebenenfalls eine
Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel unterbrochen sein kann, oder
fr jeweils gegebenenfalls durch einfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-
Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogenalkoxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl, Pyridyl, Thienyl, Pyrimidyl, Thiazolyl,
Phenyl-C-C4-alkyl, Pyridyl-C{-C;-alkyl, Thiazolyl-C-C,-alkyl.

steht bevorzugt flir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor substituiertes C;-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C5-Cg-Alkinyl,
C,-Cg-Alkoxy, C3-Cg-Alkenyloxy oder fUr jeweils gegebenenfalls einfach bis
vicrfach durch Halogen, C-Cq-Alkyl. C-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl.
C-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C,-
C,-alkyl oder Phenyl-C-Cy4-alkoxy.
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R, R2 kdnnen bevorzugt weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie
gebunden sind, flir cinen jeweils gegebenenfalls durch C;-C4-Alkyl sub-
stituierten filnf- bis achtgliedrigen Cyclus, bei dem gegebenenfalls cine
Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein kann, stehen.

R3  steht bevorzugt fiir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
C)-Cs-Alkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch
Halogen, C,-Cg-Alkyl, C|-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogen-
alkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder Phenyl-C,-C5-alkyl.

R4  steht bevorzugt filr Wasserstoff oder C,-Cg-Alkyl,

RS, RS stehen bevorzugt unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff oder gegebenen-
falls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes C;-C4-Alkyl.

R7  steht bevorzugt filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor sub-
stituiertes C;-Cyg-Alkyl, C;-C g-Alkenyl, C3-Cq-Alkinyl, C;-C;o-Alkoxy,
C-C4-Alkoxy-C-C4-alkyl, C;-C4-Alkylthio-C{-C4-alkyl, jeweils gegebe-
nenfalls durch Fluor und/oder Chlor, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy sub-
stituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder C3-Cg-Cycloalkoxy, in welchem gepgebe-
nenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein
kann, flir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C-Cg-
Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogen-alkyl, C{-C4-Halogenalkoxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenoxy, Benzyloxy, finf- oder sechs-
gliedriges Hetaryl oder Phenyl-C-C4-alkyl oder im Falle der unter Ar ge-
nannten Reste a) und ¢) auch fir eine Gruppe

9
_R

—N oder flir den Rest g) auch fiir Hydroxy.
NRY

R®  steht bevorzugt fir WasserstofT oder C-Cg-Alkyl.
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steht bevorzugt filr Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Cy-C,o-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cy-Alkinyl, C,-C,¢-
Alkoxy, C3-Cg-Alkenyloxy, gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Cy-C4-Alkyl
oder C;-C4-Alkoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenen-
falls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein kann,
fir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg4-Alkyl,
C;-Cs-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C,-C4-alkyl oder Phenyl-C,-C,-alkoxy.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, C|-C¢-Alkyl oder C3-Cg-Alkenyl.

R?, R0 k8nnen bevorzugt weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie

Ar

gebunden sind, fir einen gegebenenfalls durch C;-C4-Alkyl substituierten
funf- bis achtgliedrigen Cyclus, bei dem gegebenenfalls eine Methylengruppe
durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein kann, stchen.

steht bevorzugt fir 0 bis 2.
steht bevorzugt filr 0 bis 2.

steht besonders bevorzugt fir Sauerstoff oder Schwefel.

steht besonders bevorzugt fir Arl, wobei Ar! fiir jeweils gegebenenfalls ein-
fach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C;-Cg-Alkyl, C,-Cg-Alkenyl, C5-
Cg-Alkinyl, C;-Cg-Alkoxy, C;-Cg-Alkenyloxy, C4-Cg-Alkinyloxy C;-Cg-
Alkylthio, C|-C4-Alkylsulfinyl, C{-C4-Alkylsulfonyl, C;-C4-Halogenalkyl.
C,-C4-Halogen-alkoxy, C;-C4-Halogenalkenyloxy. C;-Cy-Alkylidendivl-
dioxy, C;-C,y-Halogenalkylidendiyl-dioxy. Halogen-C;-C,-alkylthio. Halo-
gen-C-C,-alkylsulfinyl, Halogen-C;-Cy-alkylsulfonyl. Hydroxy. Mercapto.
Nitro, Cyano, Amino oder durch cine der folgenden Gruppen

-
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ﬂ ¥ g ¥
) —|—CorR", D) —N—CH .¢) —N—CR’ . d) —N—SO,R’,

R® R*
e) —L—J:HCOR’. f ——L—é—CO,H v 8) —h,—n’

substituiertes Phenyl, Naphtyl, Chinolinyl, Thienyl, Pyrimidy!, Furanyl,
Thiazolyl, Benzthiazolyl, Oxazolyl, Pyrazolyl oder Pyridyl steht,

oder fiir ArZ, wobei Ar? fiir Ar! steht, welches zusfitzlich durch Phenyl, Pyri-
dyl, Pyrimidyl, Thienyl, Furanyl, Thiazolyl, Tetrazolyl, Triazolyl, Benzyl,
Phenoxy, Phenyl-S(O)p-, Pyridyloxy, Pyrimidyloxy, Thiazolyloxy, Pyridyl-
5(0)y-, Pyrimidyl-S(0),- oder Thiazolyl-S(O),- substituiert ist, wobei diese
Substituenten ihrerseits gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor,
Chlor, Brom, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkenyl, C,-C4-Alkoxy, C;-C,-Halo-
genalkyl, C;-C5-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiert sind.

steht besonders bevorzugt fiir Sauerstoff ader Schwefel.

steht besonders bevorzugt fllr Sauerstoff oder fiir die Gruppen —S(0),- oder
=N-W.

steht besonders bevorzugt fir WasserstofT, flir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituieries C,-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C4-Cg-
Alkinyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C;-Cg-Cycloalkyl-C-Cy-alkyl, C{-C4-Alkoxy,
C-C4-Alkoxy-C5-C3-alkyl, fur jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach
durch Fluor, Chlor, Brom. C-C4-Alkyl. C-C4-Alkoxy. C,-Cy-Halogenalkyl.
C;-Cy-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituicrtes Phenyl, Phenyl-C,-
Cj-alkyl. Phenyl-C;-Cj-alkoxy. Pyridyl. Thiazolyl, Pyrimidyl. Thicnyl.
Pyridyl-C-Ca-alkyl. Pyrimidyl-C,-Cs-alkyl. Thiazolyl-C|-C,-alkyl oder fur
die Gruppen
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R1
COR' ; -COR' ; -SOR' ; -co—N(Rz oder Cyano,

R S
NH,

Y! und Y3 stehen unabhiingig voneinander besonders bevorzugt fir Wasserstoff,

gegebenenfalls fir Fluor, C|-C4-Alkyl, C-Cy-Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy,

C-C4-Alkoxy-C;-Co-alkyl filr jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach

durch Fluor, Chlor, Brom, C;-C4-Alkyl, C,-C4-Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl,

C,-Cy-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Thienyl, Pyri-

dyl, Thiazolyl, Pyrimidyl, Phenyl-C;-Cs-alkyl, Thiazolylmethyl, Pyridyl-
methyl oder fiir die Gruppen

R1
1 s/
—CO,R" oder —CcO—N
“j?

Y2, Y4, Y5, Y6 stehen besonders bevorzugt unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff

oder C-C4-Alkyl oder

Y4 und Y3 stehen weiterhin besonders bevorzugt mit den Kohlenstoffatomen, an die

sie gebunden sind, filr einen 5- bis 6-gliedrigen, gesfittigten oder ungeséittigten
Cyclus, der durch ein Heteroatomn aus der Reihe N, O, S unterbrochen sein
kann und gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, tert.-Butyl, Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder
Nitro substituiert sein kann.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituiertes C,-C,-Alkyl, Cyano-C,-C,-alkyl. C,-C,-
Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, C,-C,-Cycloalkyl. C,-C,-Cycloalkyl-C,-C,-alky]. (-
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C,-Alkoxy-C,-C;-alkyl, C,-C,-Halogen-C,-C;-alkyl, fiir jeweils gegebenen-
falls einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-
Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano sub-
stituiertes Phenoxy-C,-C,-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkyloxy-C,-C,-alkyl, Phenyl-
thio-C,-C;-alkyl, Phenyl-C,-C;-alkylthio-C,-C;-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkyl,
Phenyl, Pyridyl-C,-C,-alkyl, Thiazolyl-C,-C,-alkyl oder filr die Gruppen

R1
—COR'; —CON  ; —SOR', —COR';
R

oder Cyano.
steht besonders bevorzugt fiir 0 bis 2.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff (jedoch nicht filr die Reste -CO,R!
und —SO,R1), filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substi-
tuiertes C,-Ce-Alkyl, C,-Cs-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, fir jeweils gegebenen-
falls durch Fluor, Chlor, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy substituiertes C,-C,-Cy-
cloalkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor,
Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-
Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder Benzyl.

steht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/ oder Chlor substituiertes C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkenyl, C,-C,-
Alkinyl, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-Alkenyloxy oder flir jeweils gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy,
C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl, Benzyl, Benzyloxy oder

R', R? kinnen besonders bevorzugt weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an

das sie gebunden sind, filr einen gegebenenfalls durch C,-C,-Alkyl sub-
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stituierten filnf- bis sechsgliedrigen Cyclus stehen, bei dem gegebenenfalls
eine Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann,

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl.

steht besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes C,-Cs-Alkyl, C;-C,-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, C,-C,-
Alkoxy, C,-C-Alkoxy-C,-C,- alkyl, C,-C,-Alkylthio-C,-C,-alkyl, jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, C,-C;-Alkyl, C,-C,-Alkoxy sub-
stituiertes C;-C;-Cycloalkyl oder C3-Cg-Cycloalkoxy, in welchem gegebenen-
falls einc Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann, filr jeweils ge-
gebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-
C-Alkoxy, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Phenoxy, Benzyloxy, Thienyl, Furanyl, Pyridyl,
Pyrimidyl, Thiazolyl, Pyrazolyl oder Phenyl-C,-C,-alkyl oder im Fall der
unter Ar genannten Reste a) und c) auch fiir eine Gruppe

9
—NZ" oder fir den Rest g) auch fir Hydroxy.
R

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor substituiertes C,-C¢-Alkyl, C,-C¢-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, C,-
Cs-Alkoxy, C,-C,-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ecine Methylen-
gruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann, flir jeweils gegebenenfalls einfach
bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy, Trifluor-
methyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl oder Phenyl-C,-C,-alkyl.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff oder C,-C,-Alkyl.
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R’, R’ kdnnen weiterhin besonders bevorzugt gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an

5
m
n
K
10
Ar
15
20
25

das sic gebunden sind, fir einen gegebenenfalls durch C,-C,-Alky! substi-
tuierten finf- bis sechsgliedrigen Cyclus stehen, bei dem gegebenenfalls eine
Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann.

steht besonders bevorzugt fiir ( oder 1.
steht besonders bevorzugt fiir 0 bis 2.

steht ganz besonders bevorzugt fiir SauerstofT und Schwefel.

steht ganz besonders bevorzugt fir Ar', wobei Ar' fiir jeweils gegebenenfalls
einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Propyl, i-Pro-
pyl, 8-, n-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, i-Propoxy, s-, n-, i-
oder t-Butoxy, Allyloxy, Methallyloxy, 2-Butenyloxy, Propargyloxy, 2-Buti-
nyloxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl,
Ethylsuifonyl, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Methylen-
dioxy, Difluormethylendioxy, Tetrafluorethylendioxy, Difluormethylthio,
Trifluormethylthio, Trifluormethylsulfinyl, Trifluormethylsulfonyl, Hydroxy,
Mercapto, Nitro, Cyano, Amino, oder durch eine der folgenden Gruppen

8) —L—co—R" b) ——H—hH. c) ——H—h—R’- d) NHSO,R’,

R® RS L
€) —L—é—co—R’. f) —L—é—cozn DB _H_Rr

substituiertes Phenyl, Thienyl, Pyrimidyl, Furanyl oder Pyridyl steht,

oder fur Ar', wobei Ar* fiir Ar' steht, welches zusétzlich durch Phenyl, Pyri-
dyl, Thienyl, Tetrazolyl, Triazolyl oder Phenoxy substituiert ist, wobei diese
Substituenten ihrerseits gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, s-, n-, i- oder t-Butyl, Methoxy.

A2
X
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Ethoxy, i-Propoxy, s-, n- oder t-Butoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy,
Nitro oder Cyano substituiert sind, und

steht ganz besonders bevorzugt filr Sauerstoff oder Schwefel.
steht ganz besonders bevorzugt fir Sauerstoff oder fir die Gruppe —S(O),-.

S
steht ganz besonders bevorzugt fir —CN, —CO-NH,, —c\// .
NH,

Y! und Y3 stehen ganz besonders bevorzugt unabhfingig voneinander filr Wasser-

stoff, Methyl, Ethyl, Propyl, iso-Propyl, Butyl, iso-Butyl, sec.-Butyl, tert.-
Butyl, jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Methoxy, Trifluormethyl, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy sub-
stituiertes Pheny] oder Benzyl.

Y2, Y4, Y5, YS stechen ganz besonders bevorzugt unabhiingig voneinander fir

Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder

Y4 und Y5 stehen weiterhin ganz besonders bevorzugt gemeinsam mit den Kohlen-

stoffatomen, an die sie gebunden sind, fiir einen sechsgliedrigen, ungesi#ttig-
ten Cyclus, der gegebenenfalls einfach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiert sein
kann.

steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Allyl, Propar-
gyl. Cyclopropyl. Cyclopentyl, Cyclohexyl. Cyclopropylmethyl, Cyclopen-
tylmethyl. Cyclohexylmethyl, Methoxymethyl, Ethoxymethyl, flir jeweils
gegebenenfalls cinfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy. Triftuormethyl oder Trifluormethoxy. Cyano oder Nitro substitu-
icrtes Phenyl, Benzyl, Pyridylmethyl. Thiazolylmethyl ader fir dic Gruppen

St
(53
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1 / 1
_COZR ' —CO—N ' _sozR ' _CO_R1 ’
N,z
R
oder Cyano.
R'  steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff (jedoch nicht fiir die Reste —

CO,R! und -SO,R1), Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i- oder t-Butyl,

Allyl, Propargyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl fir jeweils gege-
benenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy,

* Trifluormethyl Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder

Rl, R!

RT

Benzyl.

steht ganz besonders bevorzupt filr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl,
Isopropyl, Allyl, Propargyl, Methoxy, Ethoxy, Allyloxy oder flir jeweils ge-
gebenenfalls cinfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Benzyloxy oder

gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, kénnen ganz
besonders bevorzugt weiterhin fiir einen Pyrrolidin-, Thiazin-, Piperidin- oder
Morpholinrest stehen,

steht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Methyl oder Ethyl,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i-
oder t-Butyl, Vinyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy.
n-, s-, i- oder t-Butyloxy, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclo-
pentyloxy, Cyclohexyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls cinfach bis zweifach
durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Trifluor-
methyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituicrtes Phenyl, Pyridy!

JA



0

Le A 34010 ;‘é

(e

-17-

oder Benzyl oder im Fall der unter Ar genannten Reste &) und c) auch fiir eine

/7
_N\ , oder fir den Rest g) auch fir Hydroxy.

R*  steht ganz besonders bevorzugt fr Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl, Iso-
propyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, fir ge-
gebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl.

R  steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl.

R’, R" gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen ganz
besonders bevorzugt fir einen Pyrrolidin-, Piperidin- oder Morpholinrest.

m steht ganz besonders bevorzugt fir 1.
n steht ganz besonders bevorzugt fir 0 bis 2.

Ar  steht insbesondere bevorzugt fiir Ar', wobei Ar' fir jeweils gegebenenfalls
einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopro-
pyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy, n-, s-, i-
oder t-Butoxy, Allyloxy, Methallyloxy, 2-Butenyloxy, Propargyloxy-2-Buti-
nyloxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl. Mcthylsulfonyl,
Ethylsulfonyl, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Methylen-
dioxy, Difluormethylendioxy, Tetrafluorcthylendioxy. Difluormethylthio,
Trifluormethylthio. Trifluormethylsulfinyl. Trifluormethylsulfonyl, Hydroxy,
Nitro, Mercapto. Cyano, Amino substituiertes Phenyl, Thienyl. Pyrimidyl
oder Pyridy!
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oder fiir Ar*, wobei Ar? fiir Ar' steht, welches zuséitzlich durch Phenyl oder
Phenoxy substituiert ist, wobei diese Substituenten ihrerseits gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Isopropyl, n-,
s-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Isopropoxy, n-, s-, i- oder t-Butoxy,
Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Nitro oder Cyano substituiert sind.

K steht insbesondere bevorzugt fiir Sauerstoff oder Schwefel.

\' steht insbesondere bevorzugt flir Sauerstoff oder Schwefel,

X steht insbesondere bevorzugt fiir CN.

Y! und Y3 stehen insbesondere bevorzugt unabhfingig voneinander fiir Wasserstoff,
Methyl, Ethyl oder Propyl.

Z steht insbesondere bevorzugt flir Wasserstoff oder Methyl.

m steht insbesondere bevorzugt fiir 1.

Y2, Y4, Y5, Y6 stehen insbesondere bevorzugt unabhiingig voneinander filr
Wasserstoff, Methyl und Ethyl.

Alle oben aufgefithrten Verbindungen der Formel (1) k3nnen sowohl als cis- als auch
trans-Isomere vorliegen. Zur Vereinfachung der Darstellung wurde bei der formel-
miBigen Beschreibung der Verbindungen jeweils nur ein Isomcres angegeben, Das

jeweils andcre Isomer ist jedoch erfindungsgemiiB cbenfalls gemeint.

Dic oben aufgeflihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrien Reste-
definitionen gelten sowohl! fir dic Endprodukte der Formel (1) als auch cntsprechend
fir die jeweils zur Herstellung benOtigten Ausgangs- und Zwischenprodukte. Diese
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Restedefinitionen kdnnen untereinander, also auch zwischen den angegebenen bevor-
zugten Bereichen beliebig kombiniert werden.

ErfindungsgemilB bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in welchen eine
Kombination der vorstehend als bevorzugt (vorzugsweise) aufgefithrten Bedeutungen

vorliegt.

ErfindungsgemiiB besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (1), in wel-
chen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt aufgefiihrten Bedeu-
tungen vorliept.

ErfindungsgemiB ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (1), in
welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgefihrten
Bedeutungen vorliegt.

ErfindungsgemiB insbesondere bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in
welcher eine Kombination der vorstehend als insbesondere bevorzugt aufgefilhrten

Bedeutungen vorliegt.

Gesiittigte oder ungesittigte Kohlenwasserstofireste wie Alkyl oder Alkenyl kénnen,
auch in Verbindung mit Heteroatomen, wie z.B. in Alkoxy, soweit mdglich, jeweils
geradkettig oder verzweigt sein.

Gegebenenfalls substituierte Reste knnen, sofern nichts anders angegeben ist, ein-
fach oder mehrfach substituiert sein, wobei bei Mehrfachsubstitutionen die Substi-
tuenten gleich oder verschieden sein kdnnen.

Es wurde gefunden, daB man die neuen Verbindungen der Formel (1) nach dem im
folgenden beschriebenen Verfahren erhilit:
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(A) Man erhilt Verbindungen der Formel (I),

in welcher

Ar, V, X, Y1, Y2 Y3 Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
und

K fir Sauerstoff steht sowie
YA fiir Wasserstoff steht,

WENN man

Verbindungen der Formel (1),

A,J\/X a

in welcher

Ar und X die oben angegebenen Bedeutungen haben,
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mit Verbindungen der Formel (III),
Y&
Y
RA— ¥
Y® {am
Y1

in welcher

V, Y1, Y2 Y3 Y4 Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
und

A fur O oder S(O)g, wobei q fiir 0 oder 2 steht, und

R"  fur Alkyl, insbesondere fiir C,-C, -Alkyl, oder Benzyl steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und gegebenenfalls in Ge-
genwart einer Base oder einer Siure und/oder ciner Metallverbindung der Formel

(1lla),

Me(Q), (Ilia)

in welcher

Me fiir ein zweiwertiges Ubergangsmetaliatom, insbesondere Nickel, steht, und

Q fur einen Chelatliganden, insbesondere fir einen zweizithnigen Chelatligan-
den, wie zB. Acetylacetonat, steht, umsetzt (R.G. Glushkov et al., Khim.-
Farm. Zh. 24, (7), (1990), 24-27; M.V. Mezentseva et al., Khim.-Farm. Zh.
25,(12), (1991), 19-23; G. Dannhardt, A. Bauer, Pharmazie 51,(1996), 805-
810).

leY
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(B) AuBerdem wurde gefunden, da man Verbindungen der Forme! (I),

f X
p— mYs
I PR

in welcher

Ar, V, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, YS, X und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

und

K fir Sauerstoff steht sowie

yA fiir Wasserstoff steht,

erhiilt, wenn man Verbindungen der Formel (IV),

Hal
av)

in welcher

Ar und X die oben angegebene Bedeutung haben,
und

Hal fur Halogen, insbesondere Chlor oder Brom, steht,
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mit Verbindungen der Formel (V),
T A v
S— ‘%Y“
vV Y \))
Y‘l
in welcher

V, Y}, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlinnungsmittels zu Verbindungen der Formel
(VI) umsetzt,
Hal®

in welcher
V, Ar, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
die gegebenenfalls in Gegenwart einer Base und gegebenenfalls in Gegenwart einer

dreiwertigen Phosphorverbindung (z.B. Triphenylphoshin, Triethylphosphit) unter
Abspaltung von Schwefel und Halogenwasserstoff zu Verbindungen der Formel (I),

in welcher

Ar. V. X, Y!, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben

und

A
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K fir Sauerstoff sowic

y A fiir Wasserstoff steht
weiterreagieren (siche A. Eschenmoser et al., Helv. Chim. Acta 54, (1971), 710-734;
V. Issartel et al., C.R. Acad. Sci., Ser. II, Mec., Phys., Chim., Astron. 321, (12),

(1995), 521-524).

(C) Weiterhin wurde gefunden, da8 man Verbindungen der Formel (1),

3
f X v
— c Ys
I ¢
Y1

in welcher

Ar,V,Z, X, Y], Y2, Y3, Y4, Y3, YS und m und n eine der oben angegebenen Bedeu-
tungen haben, und

K fur Sauerstoff steht, aber
Z nicht filr Wasserstoff steht, erhiilt, wenn man

Verbindungen der Formel (VII),
f A v
o= A%Y’
Y (VID)

in welcher

A
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V,Z, Y, Y2, Y3, Y4, Y5, YS und m eine der oben angegebenen Bedeutungen haben,
und Z nicht fiir Wasserstoff steht,

mit Halogenierungsmitteln, wie beispiclsweise Phosgen, Diphosgen und Triphosgen,
gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels zu Verbindungen der Formel

(VI),
| Vol
Hal—{ ‘%Y“
v (VI

in welcher

V,Z, Y}, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m eine der oben angegebenen Bedeutungen haben,
und Z nicht fir Wasserstoff steht und

Hal for Halogen, insbesondere Chlor oder Brom, steht, umsetzt,

die dann mit Verbindungen der Formel (II),

N/ﬁ\/x an

Ar, X dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

in welcher
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Shureakzeptors umgesetzt werden (siehe G. Dannhardt, A. Bauer,

Pharmazie 51, (1996), 805-810).

(D) Weiterhin wurde gefunden, daB man Verbindungen der Formel (I),

P X
m Ys
x“’ v @
Y1

in welcher

Ar, V, Z, XY, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m eine der oben angegebenen Bedeutungen
haben und

K fur Sauerstoff steht, aber

Z nicht filr Wasserstoff steht,

erhiilt, wenn man

Verbindungen der Formel (I-a),

in welcher

Ar, V. X, Y!, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die oben angegebene Bedeutung haben,
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K for SauverstofT steht,

mit Alkylierungsmittel, Acylierungsmitteln, Sulfonylierungsmitteln oder Konden-
sationsmitteln der Formel (IX)

Z-G (x),

in welcher

G fir eine Fluchtgruppe, wie Halogen (insbesondere lod, Brom, Chlor),
Sulfonat (wie z.B. Mesylat, Triflat oder Toluolsulfonat) oder Alkoxy steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines L3sungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart
einer Base umsetzt,

(E) AuBerdem wurde gefunden, daB man Verbindungen der Formel (I%),

K 7 g
m Yi
AP — v 2
¥ V (D]
Y1

in welcher

Az, V, X, YL, Y2, Y Y Y’ Y% Z und m die oben angegebene Bedeutung haben,

und

K fUr SauerstofT steht,
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erhiilt, wenn man Verbindungen der Formel (1")

f A v
m
Hal—Ar' "\ _— Y’
I v v
Y1

in welcher

Ar', V, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y6, Z und m die oben angegebene Bedeutung haben
und

Hal fir Halogen, insbesondere fiir Brom, steht,

mit Borons#iuren der Formel (X)

AF—B(OH), (0,9

in welcher

I

ArZ fir die Substituenten steht, die oben unter Ar2 als zusiitzliche Substituenten

fir Ar! genannt wurden,

in Gegenwart eines L8sungsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart einer Base und

eines Edelmetallkomplexes, bevorzugt eines Palladiumkomplexes, umsetzt.

(F) Weiterhin wurde gefunden, dafl man Verbindungen der Formel (T)

in welcher
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Ar,Z,V, X, Y1, Y2 Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebene Bedeutung haben,
und '

K fliir Schwefel steht,

erhiilt, wenn man Verbindungen der Formel (I)

Y
m
A _— 8
I v O
Y‘l

in welcher

Ar, Z, V, X, Y, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die oben angegebene Bedeutung haben,

und
K fiir Sauerstoff steht,
in Gegenwart cines Schwefelungsreagenzes wie beispielsweise Phosphorpentasulfid
oder 2,4-Bis-(4-methoxyphenyl)-1,2,3,4-dithiaphosphetan-2,4-disulfid (Lawesson-

Reagenz) in Gegenwart eines Losungsmittels umsetzt.

(G) Weiterhin wurde gefunden, daB man Verbindungen der Formel ()

("

in welcher
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Ar, K, X, Z, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebene Bedeutung haben,
und

n fur die Zahlen 1 und 2 steht,

erhillt, wenn man Verbindungen der Formel (I)

X v
— MYS
I ¢ O
Y1

in welcher

Ar, K,Z, X, Y, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die oben angegebene Bedeutung haben,

und
\'/ fiir Schwefelatom steht,

in Gegenwart von Persiluren (wie beispielsweise Peressigsiiure oder m-Chlorperben-
zoesHure) oder Wasserstoffperoxid in Gegenwart von Molybdaten oder Wolframaten
(wie beispielsweise Ammoniummolibdat oder Natriumwolframat) oxidiert.

Verwendet man gemiiB Verfahren A zB. 4-Methyl-benzoylacetonitril und 2-Meth-
oxy-2-dihydro-morpholin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsverlauf durch
folgendes Reaktionsschema wiedergeben werden:

OCH,
* m Ojj_liil
H,C \ / —cmon . HC —
N N



Le A 34 010 ﬂé

2y

-31-

Verwendet man gemii8 Verfahren B z.B. 2-Brom-2-(3-chlorbenzoyl)acetonitril und
Morpholin-3-thion als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes
Reaktionsschema wiedergeben werden:

\
P(OC H,)a _z
- HBr
@JT O ~

Verwendet man gemfB Verfahren C z.B. 3,4-Dichlor-benzoyl-acetonitril und N-
Methyl-morpholin-3-on als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsverlauf durch fol-
gendes Reaktionsschema wiedergeben werden:

0 -
CI CN + Triphosgen Cl
———
CH, N
Cl
Cl

Verwendet man gem#ii Verfahren D zB. 3-(4-Trifluormethoxy-phenyl)-2<1,4-
oxazinan-3-yliden)-3-oxo-propionitril und 2-Chlor-5-chlormethyl-pyridin als Aus-
gangsstoffe, so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wieder-
geben werden:

Verwendet man gem#df Verfahren D z.B. 3-(4-Trifluormethyl-phenyl)-2-(1,4-
oxazinan-3-yliden)-3-oxo-propionitril und 4-Chlorbenzoylchlorid als Ausgangs-

i
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stoffe, so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wiedergeben

F’r@/ﬁ\g\:\é‘ C"Q/L —= a8

| ’}
—~
N
Verwendet man gemi Verfahren E zB. 3-(4-Bromphenyl)-2-(1,4-oxazinan-3-
yliden)-3-oxo-propionitril und 4-Chlor-phenylboronsiure als Ausgangsstoffe, so
kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

Verwendet man gemiiB Verfahren F z.B. 3<(4-Chlorphenyl)-2-(],4-oxazinan-3-
yliden)-3-oxo-propionitril und Lawesson Reagenz als Ausgangsstoffe, so kann
der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

O = -0
Reagenz

Verwendet man gemiB Verfahren G z.B. 3-(3,4-Dichlorphenyl)-2-(1.4-thioxazinan-
3-yliden)-3-oxo-propionitril und zwei Aquivalente m-Chlorperbenzoestiure
(MCPBA) als Ausgangsstoffe, so kann der Verlauf durch folgendes Reaktions-
schema wiedergegeben werden:
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H
Y/ 2 eq. MCPBA
Cl —_— =
N N
a

Die beim Verfahren (A) als Ausgangsstoffe bendtigten Verbindungen der For-
mel (I1),
,/ﬁ\/' Uy

Ar, X die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in welcher

sind teilweise neu und lassen sich nach im Prinzip literaturbekannten Ver-
fahren herstellen (Organikum, 16. bearbeitete Auflage, S. 415, 417, VEB
Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin 1986).

Unter den Verbindungen der Formel (II) sind die Verbindungen der Formel (II-1-b),

CN (LI-1-b)

wobei

T die in der folgenden Tabelle angegebene Bedeutung hat:
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Verb.-Nr. T Fp. °C
I-1-6-1 3-CL, 4F 78
1I-1-b-2 4Cl, 3-F 87
1I-1-b-3 3.5{CF3) o1
I-1-04 2,4-Cl,, 5-F 106
1I-1-b-5 3,5-Cly, 4F 138-140
106 4-Cl, 2-F 90-94
1-1-6-7 3-CF,, 5-CH; 92
1I-1b-8 3-CL, 4,5-F, 84-88
1-1-6-9 4CN, 2,5-F; 107-108
1I-1-5-10 2.3F, 74
1611 3-F, 4-CF; C7)
-15-12 3,4-0-CF-0 70-73
N-1-5-13 3-NOy, 5-CF3
1I-1-6-14 4Cl, 2,5-F, 116
T-1-0-15 3,4,5(0C,Hs); 122
I-1-5-16 4Br, 2-F 118
II-1-5-17 2,6-Cl,, 4CF5 123
TI-1-6-18 2-F, 4NO, 168
II-1-5-19 2,4Cl, 5-NO; 100
1I-1-5-20 4-Cl, 2-F, 5-NO, 118
fi-1-b-21 2,4-F,, S-NO, 128
II-1-6-22 &Br, 2-F, 5-NOy 141
I-1-6-23 2-F, 4CF, 62
TI-1-6-24 4-OCF3. 3-NO, 95
11-1-5-25 4-Cl, 2-NO, 130
1I-1-6-26 2-F, 3-CF, 67-69
I-1-5-27 2-CL,6F 4648
1-1-5-28 2-Cl. 3-CF; 90-93
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Verb.-Nr. T Kp.°C
II-1-b-29 3,4-0-(CF7);-O- 206
II-1-b-30 2-Cl, 4-SCH,4 110
II-1-b-31 2-Cl, 4-80,CH; 202

und die Verbindung der Formel (1I-2-b),
T —
2 Z (11-2-b)
4 N
5 wobei T die in der folgenden Tabelle angegebene Bedeutung hat:
Verb.-Nr. T Fp. °C
I[-2-b-1 2,6-Cl, > 220
1I-2-b-2 2,6-Cl,, 4-CH; 95
11-2-b-3 6-Cl 122
und die Verbindung der Formel (1[-3-b),
T —¢
5 N (11-3-b)
S N
10
wobei T die in der folgenden Tabelle angegebene Bedeutung hat:
Verh.-Nr. T Fp.°C
11-3-b-1 2-CF5, 3-(4-CI'-CgH,) Ol
11-3-b-2 2-CF;. 3-(2.4-Cly"-CgH,) Ol




wry

Le A 34010 I

-36-

und die Verbindung Nr. 1I-4-b-1

' Verb.-Nr. [I-4-b-1; Fp. 241°C

und die Verbindung Nr. [I-5-b-1

Br CN

N\ 4

SCH, Verb.-Nr. 11-5-b-1, Harz

besonders gut zur Herstellung neucr pestizider, insbesondere akarizider, herbizider
und insektizider, Endprodukte, geeignet. Die Verbindungen der Formel [I-1-b bis II-

5-b sind Gegenstand einer noch nicht vertffentlichten, vorgiingigen Patentanmel-
dung.

Man erhillt die Verbindungen der Formel (II) beispielsweise, indem man Verbindun-
gen der Formel (XI),

0—R" (XD)
in welcher

Ar  die oben angegebene Bedeutung hat,
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R"7  fur Alkyl, insbesondere fiir C,-C,-Alkyl, oder Benzyl steht, das gegebenen-
falls substituiert sein kann, steht,

in Gegenwart einer S8ure (z.B. einer anorganischen SHure, wie Chlorwasser-
stoffsfiure) oder einer Base (z.B. eines Alkalihydroxids wie Natrium- oder
Kaliumhydroxid) und gegebenenfalls eines Verd@nnungsmittels (z.B. eines
wiissrigen Alkohols wie Methanol oder Ethanol) bei Temperaturen zwischen
0°C und 200°C, bevorzugt zwischen 20°C und 150°C hydrolysiert und dann
decarboxyliert.

Die Verbindungen der Formel (XI) lassen sich nach bekannten Verfahren herstellen
(Organikum, 16. bearbeitete Auflage, S. 480, VEB Deutscher Verlag der Wissen-

schaften, Berlin 1986).

Man erhiilt die Verbindungen der Formel (XI) beispielsweise, indlem man Verbin-

dungen der Formel (XII),
N/ﬁ\m (XIn)

Ar  die oben angegebene Bedeutung hat,

in welcher

mit Cyanessigsaureestern der Formel (XIII)
N Nco,R™ (X1

in welcher

R?  fir Alkyl, inshesondere fir C,-C,-Alkyl, steht,
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in Gegenwart einer Base (z.B. eines Metallalkoholats, wie Natriummethylat
oder Natriumethylat) und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verd(innungs-
mittels (zB. Ether oder dem vom Alkoholat abgeleiteten Alkohol) bei Tem-
peratoren von 0°C bis150°C, bevorzugt zwischen 20°C und 120°C, umsetzt.

Die Verbindungen der Formel (XII) sind teilweise neu und lassen sich sich nach im
Prinzip bekannten Verfahren herstellen ( zB. Organikum, 16. bearbeitete Auflage, S.

423, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin 1986).

Man erhiilt die Verbindungen der Formel (XII) beispielsweise, indem man Verbin-
dungen der Formel (XIV),

/ﬁ\ (XIV)
A OH

Ar  die oben angegebene Bedeutung hat,

in welcher

mit Halogenierungsmitteln (z.B. Thionylchlorid, Phosgen, Phosphortrichlo-
rid) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels (z.B. gegebenen-
falls chlorierten aliphatischen oder aromatischen Kohlenwasserstoffen, wie
Toluol oder Methylenchlorid) bei Temperaturen von 0°C bis 150°C, bevor-
zugt zwischen 20°C und 100°C, umsetzt.

Cyanessigsiureester der Formel (XIII) sind bekannte Verbindungen der organischen

Chemie.

Die beim Verfahren (A) cbenfalls als Ausgangsstoffe bendtigien Verbindungen der
Formel (1I1).
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R'—A—/ Y®
Y ()

Y1
in welcher
V, YL, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6, R" und m die oben angegebenen Bedeutungen haben
und

A fur SauerstofT steht,

lassen sich nach bekannten Verfahren herstellen (J. K3rSsi, P. Berensci,
Chem. Ber., 101, 1979 (1968)).

Man erhillt die Verbindungen der Formel (III) beispiclsweise, indem man Verbin-
dungen der Formel (VII),

Y (vVID)
in welcher
V, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben
und

Z fur Wasserstoff steht,
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mit Alkylierungsmitteln (z.B. Dimethylsulfat, Triethyloxoniumtetrafluoro-
borat (Meerwein-Salz)) bei Temperaturen von -20°C bis 150°C, bevorzugt
von 0°C bis 100°C, umsetzt.

Weiterhin erhillt man die beim Verfahren A als Ausgangsstoffe bendtigten Verbin-
dungen der Formel (III)

ain
in welcher
V, YL, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6, R11 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben
und
A fiir Schwefel steht,

wenn man Verbindungen der Formel (VII)
3

f [ v

o Y®

| Y I
Y

in welcher

V.Z.Y!. Y2 Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben
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und

fiir Wasserstoff steht

zunfichst mit einem Schwefelungsreagenz, z.B. Lawesson-Reagenz, in das
Thioamid der Formel (V),

in welcher

V, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben

R"

Hal

in Gegenwart eines L3sungsmittels (berfllhrt und anschlieBend mit einem
Alkylierungsmittel der Formel (XV),

R'L—Hal XV)
in welcher
die oben angegebene Bedeutung hat,
und

fur Halogen, insbesondere Iod und Brom, stehen,

gegebenenfalls in Gegenwart einer Base und in Gegenwart cincs LBsungs-

mittels umsetzt.

134



Le A 34 010 /V‘f/
4

W

10

0

'S

-42-

Das Verfahren (A) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der Formel

a, .
in welcher

Ar, X die oben angegebenen Bedeutungen haben,
und Verbindungen der Formel (III),
in welcher
R, V, W, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in Gegenwart eines Verdlnnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart
einer Base miteinander umsetzt.

Als Verdinnungsmittel kbnnen beim Verfahren (A) alle gegenilber den Reaktions-
teilnehmern inerten organischen Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise ver-
wendbar sind gegebenenfalls chlorierte aliphatische oder aromatischen Kohlenwas-
serstoffe wic Toluol, Xylol, 1,2-Dichlorbenzol, Chloroform oder Methylenchlorid,
weiterhin polare Solventien wie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid, Dimethyl-
acetamid oder N-Methylpyrrolidon.

AuBerdem verwendbare Solventien sind Ether wie beispielsweise Diethylether,
Methyl-tert.-butylether, Tetrahydrofuran oder Dioxan, sowie Nitrile wie beispiels-
weise Acetonitril als auch Ester wie beispiclsweise Essigsliureethylester, weiterhin
auch Ketone wie Aceton ader [sopropyl-methylketon.

Als Basen konnen bei der Durchfithrung des Verfahrens (A) alle gegentiber den
Reaktionsteilnehmem nicht hydrolysicrend wirkenden @iblichen Stureakzeptoren ver-
wendet werden.
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Vorzugsweise verwendbar sind tertiire Amine wie Diazabicyclooktan (DABCO),
Diazabicycloundecen (DBU), Diazabicyclononen (DBN), Triethylamin, Pyridin oder
N,N-Dimethylanilin.

Weiterhin verwendber sind Alkoholate wie Natriummethylat, Natriumethylat,
Magnesiumethylat, Kalium-tert.-butylat sowie Metallhydride wie Natriumhydrid,
Calciumhydrid als auch Alkali- oder Erdalkalicarbonate oder -hydrogencarbonate
wie Natriumhydrogencarbonat, Kaliumcarbonat oder Natriumcarbonat.

Als Sguren kSinnen bei der Durchfiibrung des Verfahrens (A) alle gegenfiber den
Reaktionsteilnehmern nicht hydrolysierend reagierenden Sfuren eingesetzt werden.
Vorzugsweise verwendbar sind organische S#iuren wie p-Toluolsulfonsfiure und

Trifluoressigsure.

Die Reaktionstemperatur kann bei der Durchfithrung des Verfahrens (A) innerhalb
cines groBeren Bereiches variiert werden. Zweckmiiligerweise arbeitet man bei
Temperaturen zwischen -20°C und 160°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 120°C.

Das Verfahren (A) wird vorzugsweise unter Normaldruck durchgefihrt.

Bei Durchfilhrung des Verfahrens (A) setzt man die Reaktionskomponente der For-
mel (IIT) in Aquimolarer Menge oder in cinem groBeren UberschluB (bis zu 5 Mol)
ein, vorzugsweise in 1,5- bis 2-molarer Menge im Verhiltnis zu der Reaktionskom-
ponente der Formel (II).

Dic gegebenenfalls eingeseizie Base wird vorzugsweise in quimolarer Menge zur
Reaktionskomponente der Formel (II) verwendet. Die gegebenenfalls cingesctzie

S#ure wird vorzugsweisc in katalytischen Mengen cingesetzt.
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Das Verfahren (B) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der Formel
(IV) jeweils mit Thicamiden der Formel (V) gegebenenfalls in Gegenwart eines Ver-
dinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eine Séurebindemittels umsetzt.

Die Ausgangsverbindungen der Formel (IV) lassen sich nach bekannten Verfahren
herstellen (Sequin, Vieles, BSCFAS, Bull. Soc. Chim. Fr. (1956) 1210, 1211;
Bushey, Hoover, J. Org. Chem. 45, 4198, (1980)). Die Verbindungen der Formel (V)
sind durch Einsatz von Thionylierungsmitteln, insbesondere P,S; und dem
Lawesson-Reagenz, aus der entsprechenden Ketoverbindung in inerten Ldsungs-
mitteln, wie 2.B. Toluol, herstellbar (siche Herstellungsbeispiel 4).

Als Verdiinnungsmittel kdnnen bei dem erfindungsgeméBen Verfahren (B) alle
gegenliber den Verbindungen der Formel (IV) inerten Solventien eingesetzt werden.
Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol,
Xylol und Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloro-
form, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, auflerdem Ketone,
wie Aceton und Methylisopropylketon, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetra-
hydrofuran und Dioxan, darliber hinaus Carbonsfureester, wie Ethylacetat, und auch
stark polare Solventien, wie Dimethylformamid, N-Methylpyrrolidon, Dimethyl-
sulfoxid und Sulfolan.

Als SHurebindemitte] kommen bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemé&Ben
Verfahren (B) alle dblichen Stiureakzeptoren in Betracht. Vorzugsweise verwendbar
sind tertiire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Di-
azabicycloundecen (DBU), Diazabicyclononen (DBN), Hiinig-Base und N,N-Di-
methylanilin, polymere Basen wie Diisopropylaminopolystyrol. ferner Erdalkali-
metalloxide, wie Magnesium- und Calciumoxid, aulerdem Alkali- und Erdalkali-
metall-carbonate, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowic
Alkalihydroxide, wie Natriumhydroxid und Kaliumhydroxid.
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Als Phosphorreagenzien kbnnen bei dem erfindungsgemfiien Verfahren (B)
Alkylphosphite, wie Triethylphosphit, Tributylphosphit oder Triphenylphosphine,
wie Triphenylphosphin verwendet werden,

Die Reaktionstemperatur kann beim erfindungsgemiiBen Verfahren (B) innerhalb
cines groferen Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempe-
raturen zwischen 0°C und 200°C, vorzugsweise zwischen -20°C und 150°C.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (B) werden die Ausgangs-
stoffe der Formel (IV) und Thioamid der Formel (V) im allgemeinen jeweils in ange-
nihert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch moglich, die eine oder
andere Komponente in ¢inem grdBeren UberschuB einzusetzen. Die Aufarbeitung
erfolgt nach den 0iblichen Methoden.

Das Verfahren (C) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der Formel
(VII) mit Halogenierungsmittel, wic z.B. Phosgen, Diphosgen, Triphosgen, gege-
benenfalls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels zu Verbindungen der Formel
(VIII) umsetzt, die dapn mit Verbindungen der Formel (11) gegebenenfalls in Gegen-
wart eine SHurebindemittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlinnungs-
mittels umgesetzt werden. Die Ausgangsstoffe der Formel (VII) sind beispielsweise
herstellbar nach dem von Bushey, Hoover, 1. Org. Chem. 45 4198 (1980) beschrie-
benen Verfahren.

Als SHurebindemittel kommen bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemaBen
Verfahren (C) alle itblichen Stureakzepioren in Betracht. Vorzugsweise verwendbar
sind tertiire Amine, wic Triethylamin, Pyridin. Diazabicyclooctan (DABCO), Diaza-
bicycloundecen (DBU). Diazabicyclononen (DBN). Hilnig-Basc und N.N-Dimethyl-
anilin. polymere Basen wie beispiclsweisc Diisopropylaminopolystyrol, ferner Erd-
alkalimetalloxide, wie Magnesium- und Calciumoxid, auerdem Alkali- und Erd-
alkali-metallcarbonate. wie Natriumcarbonat. Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat.

sowie Alkalihydroxide. wie Natriumhydroxid und Kaliumhydroxid.
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Als Verdinnungsmitte] kinnen bei dem erfindungsgemaBen Verfahren (C) alle ge-
genliber den Halogenierungsreagenzien inerten Solventien eingesetzt werden. Vor-
zugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol
und Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform,
Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, auBerdem Ketone, wie
Aceton und Methylisopropylketon, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetrahydro-
furan und Dioxan, darlber hinaus Carbonsfiureester, wie Ethylacetat, auBerdem
Nitrile wie Acetonitril und auch stark polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und
Sulfolan,

Die Reaktionstemperatur kann beim erfindungsgeméiBen Verfahren (C) innerhalb
eines griferen Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempera-
turen zwischen -20°C und 100°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 80°C.

Das erfindungsgeméiBe Verfahren (C) wird im allgemeinen unter Normaldruck
durchgefiihrt.

Bei der Durchflihrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (C) werden die Ausgangs-
stoffe der Formel (VII) und das entsprechende Halogenierungsmittel im allgemeinen
jeweils in angeniihert Aquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch mdglich,
die eine oder andere Komponente in einem grdBeren UberschuB (bis zu 3 Mol) ein-
zusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach den ablichen Methoden. Im aligemeinen
geht man so vor, daB man ausgefallene Salze entfernt und das verbleibende Reak-
tionsgemisch durch Abziehen des Verdnnungsmittels einengt.

Das Verfahren (D) ist dadurch gekennzeichnet, da man Verbindungen der Formel
(I) in welcher Ar, V, X, YI, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die oben angegebene
Bedeutung haben, K fiir Sauerstoff steht und Z flir WasserstofY steht, jeweils mit

Alkylierungsmittel, Acylierungsmittel, Sulfonicrungsmittel oder Kondensations-
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mittel der Forme! (IX) gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels und
gegebenenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt.

Die zu verwendenden Alkylierungsmittel, Acylierungsmittel, Sulfonierungsmittel
oder Kondensationsmittel der Formel (IX) sind bekannte Synthesechemikalien der
organischen Chemie,

Als Verdiinnungsmittel kénnen bei dem erfindungsgemiifien Verfahren (D) alle
gegenlber den o.g. Reagenzien inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise
verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und Tetra-
lin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetra-
chlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, auBerdem Ketone, wie Aceton
und Methylisopropylketon, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetrahydrofuran und
Dioxan, dariber hinaus Carbonsfiureester, wie Ethylacetat, und auch stark polare Sol-
ventien, wie beispielsweise Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid, N-Methylpyrro-
lidon und Sulfolan. Wenn die Hydrolysestabilitit der Acylierungsmittel und Sul-
fonylierungsmittel es zuliBt, kann die Umsetzung auch in Gegenwart von Wasser
durchgeflihrt werden.

Als S#urebindemittel kommen bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemiiBen
Verfahren (D) alle iblichen SHureakzeptoren in Betracht. Vorzugsweise verwendbar
sind tertilire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, Diazabicyclooctan (DABCQ), Diaza-
bicycloundecen (DBU), Diazabicyclononen (DBN), Hilnig-Base und N,N-Dimethyl-
anilin, femer Erdalkalimetalloxide, wie Magnesium- und Calciumoxid, auBerdem
Alkali- und Erdalkali-metallcarbonate, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und
Calciumcarbonat sowie Alkalihydroxide, wic Natriumhydroxid und Kaliumhydroxid.
weiterhin Alkalihydride wie Natriumhydrid. Kaliumhydrid oder Alkalialkoholate.
wie Kalium-tert.-butylat_

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei dem erfindungsgemiilen Verfahren (D) in-

nerhalb eines gr6Beren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei
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Temperaturen zwischen -70°C und +150°C, vorzugsweise zwischen -20°C und
100°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgem&fien Verfahrens (D) werden die oben
genannten Ausgangsstoffe der Formel (I) und die o.g. Reagenzien der Formel (IX)
im allgemeinen jeweils in angenithert #iquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch
auch moglich, die o.g. Reagenzien in einem groBeren UberschuB (bis zu 5 Mol) ein-
zusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach den diblichen Methoden.

Zur Durchfithrung des erfindungsgemfiien Verfahrens (E) sind bevorzugt Palla-
dium(0)-Komplexe als Katalysator geeignet. Bevorzugt wird beispielsweise Tetrakis-
(triphenyl-phosphin)palladium.

Die fur die Durchfithrung des Verfahrens (E) bendtigten Arylboronsituren sind teil-
weise kommerziell erhiiitlich, wie z.B. die 4-Chlor-phenylborons#ure, oder lassen
sich nach bekannten Verfahren herstellen.

Als S#ureakzeptoren zur Durchfithrung des erfindungsgeméien Verfahrens (E) kom-
men anorganische oder organische Basen in Frage. Hierzu gehdren vorzugsweise
Erdalkalimetall- oder Alkalimetallhydroxide, -acetate, -carbonate oder -hydogen-
carbonate, wie beispielsweise Natrium-, Kalium-, Barium- oder Ammoniumhy-
droxid, Natrium-, Kalium-, Calcium- oder Ammoniumacetat, Natrium-, Kalium-
oder Ammoniumcarbonat, Natriumhydrogen- oder Kaliumhydrogencarbonat, Alkali-
fluoride, wie beispiclsweise Clsiumfluorid, sowie tertiire Amine, wie Trimethyl-
amin, Triethylamin, Tributylamin, N,N-Dimethylanilin, N,N-Dimethylbenzylamin,
Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, N,N-Dimethylaminopyridin, Di-
azabicyclooctan (DABCO), Diazabicycloundecen (DBU). Diazabicyclononen
(DBN).

Als VerdOnnungsmittel zur Durchflihrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (E)
kommen Wasser, organische L3sungsmittel und beliebige Mischungen davon in Be-



10

15

'30

Le A 34 010

- 49 -

tracht. Beispielhaft seien genannt: aliphatische, alizyklische oder aromatische Koh-
lenwasserstoffe, wie beispielsweise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Me-
thylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstof-
fe, wie beispielsweise Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Methylenchlorid, Chloroform,
Tetrachlormethan, Dichlor-, Trichlorethan oder Tetrachlorethylen; Ether wie Di-
ethyl-, Diisopropyl-, Methyl-tert.-butyl-, Methyl-tert.-amylether, Dioxan, Tetra-
hydrofuran, 1,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan, Diethylenglykoldimethylether
oder Anisol; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, n-, iso-, sek.- oder
tert.-Butanol, Ethan-diol, Propan-1,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Diethy-
lenglykolmono-methylether, Diethylenglykolmonoethylether; Wasser.

Die Reaktionstemperatur kann bei dem erfindungsgeméiien Verfahren (E) innerhalb
eines gr6Beren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tempera-
turen zwischen 0°C und +140°C, bevorzugt zwischen 50°C und +100°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgem#fen Verfahrens (E) werden die Boronséure
der Formel (X), in welcher Ar* die oben angegebene Bedeutung hat und Verbindun-
gen der Formel (I'), in welcher Ar', K, V, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6, Z, m und Hal
die oben angegebene Bedeutung haben, im molaren Verhiiltnis 1:1 bis 3:1, vorzugs-
weise 1:1 bis 2:1 eingesetzt. Vom Katalysator setzt man im allgemeinen 0,005 bis 0,5
Mol, vorzugsweise 0,01 bis 0,1 Mol pro Mol der Verbindung der Formel (I') ein. Die

Base setzt man im allgemeinen in einem UberschuB ein.

Das Verfahren (F) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der Formel (1)
in welcher Ar, V, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6, Z und m die oben angegebene Bedeu-
tung haben und K flir Sauerstoff steht, mit Schwefelungsreagenzien gegebenenfalls
in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt.

Die zu verwendenden Schwefelungsreagenzien sind bekannte Synthesechemikalicn
wic beispielsweise Phosphorpentasuifid oder 2.4-Bis-(4-methoxyphenyl)-1.2.3.4-
dithiaphosphetan-2,4-disulfid (Lawesson-Reagenz).
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Als Verdinnungsmitte! kdnnen bei dem erfindungsgemfifen Verfahren (F) alle
gegenilber den 0.g. Reagenzien inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise
verwendbar sind Kohlenwasserstoffe wie beispielsweise Benzin, Benzol, Toluol,
Xylol und Tetralin, femer Halogenkohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chloro-
form, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, Ether wie Tetrahydrofuran, Dioxan, Diiso-
propylether oder Methyl-tert.-butylether,

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei dem erfindungsgemiiien Verfahren (F) inner-
halb eines grdfBieren Bereichs variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Tem-
peraturen zwischen (°C und 250°C, vorzugsweise zwischen 40°C und 200°C.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemiien Verfahrens (F) werden die Ausgangs-
stoffe der Formel (I) und die o.g. Reagenzien im allgemeinen jeweils in angenithert
dquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch mdglich, die 0.g. Reagenzien in
einem gréBeren UberschuB bis zu 5 Mol einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach
den tiblichen Methoden.

Das Verfahren (G) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbindungen der Formel
(), in welcher Ar, K, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die oben angegebene Bedeu-
tung haben und V flir ein Schwefelatom steht, mit einem Oxidationsmittel wie z.B.
Peressigsiure, Perpropionsfiure, PerphtalsBure, m-Chlorperbenzoesiure oder
Wasserstoffperoxid in Gegenwart von Molybdaten oder Wolframaten in Gegenwart
cines gegeniiber den Oxidationsmitteln inerten Verdinnungsmittels umsetzt.

Als Verdilnnungsmittel knnen bei den crfindungsgemiiBen Verfahren (G) vorzugs-
weise Halogenkohlenwasserstoffe wic Methylenchlorid. Chioroform, Chlorbenzol. o-
Dichlorbenzol. weiterhin Carbonsiiurcester wic Ethylacetat oder stark polare Solven-

ticn wie Dimethylsulfoxid und Sulfolan cingesetzt werden.

ol
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Die Reaktionstemperatur kann bei dem erfindungsgemaBen Verfahren (G) innerhalb
eines grofleren Bereichs variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperatu-
ren zwischen -30°C und 100°C, vorzugsweise zwischen -10°C und 80°C.

Bei der Durchfilhrung des erfindungsgemfBen Verfahrens (G) werden die Ausgangs-
stoffe der Formel (I) und das Oxidationsmittel im allgemeinen im molaren Verhéltnis
von 1:1 oder 1:2 eingesetzt. Es ist jedoch auch mdglich, die eine oder andere Kom-
ponente in einem groBeren UberschuB (bis zu 5 Mol) einzusetzen. Die Aufarbeitung
erfolgt nach den Oiblichen Methoden.

Das erfindungsgemiile Verfahren (G) wird im aligemeinen unter Normaldruck
durchgefilhrt.

Die erfindungsgem#iflien Wirkstoffe eignen sich mit besonders gut als Defoliants,
Desiccants, Krautabttungsmittel und insbesondere als Unkrautvernichtungsmittel.
Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf-
wachsen, wo sie unerwilnscht sind. Ob die erfindungsgemiiBen Stoffe als totale oder
selektive Herbizide wirken, hingt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab.

Die zur Unkrautbekimpfung notwendigen Dosierungen der erfindungsgemiBen
Wirkstoffe liegen zwischen 0,001 und 10 kg/ha, vorzugsweise zwischen 0,005 und

5 kg/ha.

Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe kdnnen z.B. bei den folgenden Pflanzen verwen-
det werden:

Dikotyle Unkriuter der Gattungen: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda,

Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurca,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Euphorbia, Galeopsis. Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium.
l.epidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver.
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Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotala,
Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenocles,

Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifolium, Urtica, Veronica, Viola, Xanthium.

Dikotyle Kulturen der Gattungen: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,

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

Monokotyle Unkriiuter der Gattungen: Aegilops, Agropyron, Agrostis, Alopecurus,
Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon, Cyperus,
Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis, Eriochloa,
Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa, Lolium,
Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia, Sagittaria,
Scirpus, Setaria, Sorghum,

Monokotyle Kulturen der Gattungen: Allium, Ananas, Asparagus, Avena, Hordeum,
Ory2za, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

Erfindungsgemii kdnnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie
erwlinschte und unerwlinschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieBlich
natfirlich vorkommender Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kdnnen Pflanzen sein, die
durch konventionelle Ziichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotechno-
logische und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden
erhalten werden kdnnen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und einschlieBlich
der durch Sortenschutzrechte schittzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzensorten.
Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organce -
der Pflanzen, wie Spro8, Blatt, Blite und Wurzel verstanden werden, wobei beispicl-
haft Bléitter, Nadeln, Stengel, Stimme, Blfiten. Fruchtkrper. Frilchte und Samen

sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzenteilen

194
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gehdrt auch Erntegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial,
beispielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemaBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirk-
stoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder
Lagerraum nach den {iblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Sprithen,
Verdampfen, Vemnebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungsmaterial, insbe-
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehmschichtiges Umhiillen,

Die Verwendung der erfindungsgemiiBen Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese
Gattungen beschriinkt, sondemn erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere
Pflanzen.

Die Verbindungen eignen sich in Abhiingigkeit von der Konzentration zur Total-
unkrautbekiimpfung z B. auf Industrie- und Gleisanlagen und auf Wegen und Plitzen
mit und chne Baumbewuchs. Ebenso k8nnen die Verbindungen zur Unkrautbek#imp-
fung in Dauerkulturen, z.B. Forst, Ziergehtilz-, Obst, Wein-, Citrus-, Nu-, Bananen-,
Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpalm-, Kakao-, Beerenfrucht- und Hopfenanlagen, auf
Zier- und Sportrasen und Weideflichen und zur selektiven Unkrautbek#mpfung in
einjdhrigen Kulturen eingesetzt werden.

Die erfindungsgemfifen Wirkstoffe eignen sich sehr gut zur selektiven Bekmpfung
monokotyler Unkréiuter in dikotylen Kulturen im Vor- und Nachlaufverfahren. Sie

kdnnen beispielsweise in Baumwolle oder Zuckerrilben mit sehr gutem Erfolg zur
Bek#mpfung von Schadgriiser eingesetzt werden.

Die Wirkstoffe kdnnen in die Ublichen Formulierungen éberfihrt werden, wic L8-
sungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stiiubemittel, Pasten, 18s-
liche Pulver, Granulate. Suspensions-Emulsions-Konzentrate. Wirkstoff-imprignierte

Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren Stoffen.
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Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durch Vermischen
der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen Ldsungsmitteln und/oder festen Trit-
gerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven Mitteln, also
Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden Mitteln.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmitte]l knnen z.B. auch organische
L8sungsmittel als Hilfsl3sungsmittel verwendet werden. Als flissige L8sungsmittel
kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkylnaph-
thaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,
wie Cyclohexan oder Paraffine, zB. Erdtifraktionen, mineralische und pflanzliche
Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare
Lasungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.

Als feste Trigerstoffe kommen in Frage:

z.B. Ammoniumsalze und natlrliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Tal-
kum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthe-
tische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kiesclsiure, Aluminiumoxid und Silikate,
als feste Triigerstoffe flir Granulate kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktio-
nierte natlrliche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie syn-
thetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus
organischem Material wie Sagemehl, Kokosnufischalen, Maiskolben und Tabak-
stengeln; als Emulgier- und/oder schaumerzeugende Mittel kommen in Frage: z.B.
nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsilure-Ester,
Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, z.B. Alkylaryl-polyglykolether, Alkylsulfonatc.
Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie EinweiBhydrolysate; als Dispergiermitiel kommen
in Frage: z.B. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es kdnnen in den Formulicrungen Hafimittel wie Carboxymethylcellulose. nmdrliche

und synthetische pulverige, k8mige oder latexfSrmige Polymere verwendet werden.,
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wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natlirliche Phospholi-
pide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere Additive
ktnnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es kdnnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-
farbstoffe und Spurennfhrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,
Molybdan und Zink verwendet werden.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gew.-% Wirk-
stoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 % und daneben bevorzugt Streckmittel
und/oder oberfliichenaktive Mittel.

Der erfindungsgemiiBe Wirkstoff kann in seinen handelstiblichen Formulierungen
sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung
mit anderen Wirkstoffen, wie Insektiziden, Lockstoffen, Sterilantien, Akariziden, Ne-
matiziden, Fungiziden, wachstumsregulierenden Stoffen oder Herbiziden vorliegen.
Zu den Insektiziden zihlen beispielsweise Phosphorsiureester, Carbamate, Carbon-
slurcester, chlorierte Kohlenwasscrstoffe, Phenylharnstoffe, durch Mikroorganismen
hergestellte Stoffe u.a. Auch Safener kdnnen zur ErhShung der Kulturpflanzenver-
triglichkeit in bevorzugten Ausfithrungsformen der vorliegenden Erfindung mit den
erfindungsgemiiBen Verbindungen gemischt werden.

Besonders glinstige Mischpartner sind z.B. die folgenden:
Fungizide:

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropylfos-Kalium, Andoprim. Anilazin, Azaconazol,
Azoxystrobin,
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Benalaxyl, Benodanil, Benomyl, Benzamacril, Benzemacryl-isobutyl, Bialaphos,
Binapacryl, Biphenyl, Bitertanol, Blasticidin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat,

Calciumpolysulfid, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazim, Carboxin, Carvon,
Chinomethionat (Quinomethionat), Chlobenthiazon, Chlorfenazol, Chloroneb, Chloro-
picrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Clozylacon, Cufraneb, Cymoxanil, Cyproconazol,
Cyprodinil, Cyprofuram,

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran,
Dicthofencarb, Difenoconazol, Dimethirimol, Dimethomorph, Diniconazol,
Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon,
Dodemorph, Dodine, Drazoxolon,

Ediphenphos, Epoxiconazol, Etaconazol, Ethirimol, Etridiazol,

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenfuram, Fenitropan, Fenpiclonil,
Fenpropidin, Fenpropimorph, Fentinacetat, Fentinhydroxyd, Ferbam, Ferimzon,
Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol, Flusilazol,
Flusulfamid, Flutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Alminium, Fosetyl-Natrium,
Fthalid, Fuberidazol, Furalaxyl, Furametpyr, Furcarbonil, Furconazol, Furconazol-cis,
Furmecyclox,

Guazatin,
Hexachlorobenzol, Hexaconazol, Hymexazol,
Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealbesilat, Iminoctadinetriacetat,

lodocarb, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), lprodione, Irumamycin, Isoprothiolan,
Isovaledione,
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Kasugamycin, Kresoxim-methyl, Kupfer-Zubereitungen, wie: Kupferhydroxid,
Kupfernaphthenat, Kupferoxychlorid, Kupfersulfat, Kupferoxid, Oxin-Kupfer und
Bordesux-Mischung,

Mancopper, Mencozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanipyrim, Mepronil, Metalaxy},
Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfovax,
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin,

Nickel-dimethyldithiocarbamat, Nitrothal-isopropyl, Nuarimol,

Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolinicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin,
Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Pimaricin, Piperalin,
Polyoxin, Polyoxorim, Probenazol, Prochloraz, Procymidon, Propamocarb,
Propanosine-Natrium, Propiconazol, Propineb, Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil,
Pyroquilon, Pyroxyfur,

Quinconazol, Quintozen (PCNB),

Schwefel und Schwefel-Zubereitungen,

Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol,
Thicyofen, Thifluzamide, Thiophanate-methyl, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-methyl,
Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimenol, Triazbutil, Triazoxid, Trichlamid, Tricyclazol,
Tridemorph, Triflumizol, Triforin, Triticonazol,

Uniconazol,

Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol,

Zarilamid, Zineb, Ziram sowie
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Dagger G,

OK-8705,

OK-8801,

a-(1,1-Dimethylethyl)-8-(2-phenoxyethyl)-1H-1,2 4-triazol-1-ethanol,

a-(2,4-Dichlorphenyl)-8-fluor-B8-propyl-1H-1,2 4-triazol-1-ethanol,

a~(2,4-Dichlorphenyl)-8-methoxy-a-methyl-1H-1,2,4-triazol-1-ethanol,

a~(5-Methyl-1,3-dioxan-5-yl)-B-[[4(trifluormethy])-phenyl]-methylen]-1H-1,2,4-
triazol-1-ethanol,

(5RS,6RS)-6-Hydroxy-2,2,7,7-tetramethyl-5-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)-3-octanon,

(E)-a<(Methoxyimino)-N-methyl-2-phenoxy-phenylacetamid,

{2-Methyl-1-[[[1-(4-methylphenyl)-ethyl]-amino]-carbonyl]-propyl } -carbaminsdure-1-
isopropylester

1-(2,4-Dichlorphenyl)-2(1H-1,2,4-triazol- 1-yl)-ethanon-O-(phenylmethyl)-oxim,

14(2-Mcthyl-1-naphthalenyl)-1H-pyrrol-2,5-dion,

13.5-Dichlorphenyl)-3-(2-propenyl)-2,5-pyrrolidindion,

1-|(Diiodmethyl)-sulfonyl }-4-mcthyl-benzol,
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1-[[2<(2,4-Dichlorphenyl)-1,3-dioxolan-2-yl]-methyl]- 1H-imidazol,

1-[[2<(4-Chlorphenyl)-3-phenyloxiranyl]-methyl]-1H-1,2,4-triazol,

1-f1-[2-[(2,4-Dichlorphenyl)-methoxy]-phenyl]-ethenyl]-1H-imidazol,

1-Methyl-5-nonyl-2~(phenylmethyl)-3-pyrrolidinol,

2',6'-Dibrom-2-methyl-4'-trifluormethoxy-4'-trifluor-methyl- 1,3-thiazol-5-carboxanilid,

2,2-Dichlor-N-[1(4-chlorphenyl)-ethyl]-1-ethyl-3-methyl-cyclopropancarboxamid,

2,6-Dichlor-5{methylthio)4-pyrimidiny}-thiocyanat,

2,6-Dichlor-N-(4-trifluormethylbenzyl)-benzamid,

2,6-Dichlor-N-{[4-(trifluormethyl)-phenyl]-methyl]-benzamid,

2+(2,3,3-Triiod-2-propenyl)-2H-tetrazol,

2-[(1-Methylethyl)-sulfonyl}-5-(trichlormethyl)-1,3,4-thiadiazol,

2-[[6-Deoxy-4-0-(4-O-methyl-8-D-glycopyranosyl)-a-D-glucopyranosyl]-amino]-4-
methoxy-1H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-5-carbonitril,

2-Aminobutan,

2-Brom-2-(brommethyl)-pentandinitri!,

2-Chlor-N<(2,3-dihydro-1,1,3-trimethyl-1H-inden-4-yl)-3-pyridincarboxamid,
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2-Chlor-N-{2,6-dimethylphenyl)-N-(isothiocyanatomethyl)-acetamid,

2-Phenylphenol(OPP),

3,4-Dichlor-1-[4-(difluormethoxy)-phenyl]-1H-pyrrol-2,5-dion,

3,5-Dichlor-N-[cyan[(1-methyl-2-propynyl)-oxy]-methyl]-benzamid,

3<(1,1-Dimethylpropyl-1-o0xo-1H-inden-2-carbonitril,

3-[2<(4-Chlorphenyl)-5-ethoxy-3-isoxazolidinyl]-pyridin,

4-Chlor-2-cyan-N,N-dimethy}-5-(4-methylphenyl)- 1 H-imidazol-1-sulfonamid,

4-Methyl-tetrazolo[1,5-a]quinazolin-5(4H)-on,

8-(1,1-Dimethylethyl)-N-ethyl-N-propyl- 1 ,4-dioxaspiro[4.5]decan-2-methanamin,

8-Hydroxychinolinsulfat,

9H-Xanthen-9-carbonsfure-2-{(phenylamino)-carbonyl}-hydrazid,

bis<(1-Methylethyl)-3-methyl-4-{(3-methylbenzoyl)-oxy]-2,5-thiophendicarboxylat,

cis-1<(4-Chlorphenyl)-2-(1H-1,2 4-triazol-1-yi)-cycloheptanol,

cis-4-[3-[4(1.]1-Dimethylpropyl)-phenyl-2-methylprapyl|-2.6-dimethyl-morpholin-
hydrochlorid.,

Ethyl-|(4-chlorphenyl)-azo)-cyanoacetat,

1%
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Kaliumhydrogencarbonat,
Methantetrathiol-Natriumsalz,
Methyl-1-(2,3-dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-yl)-1H-imidazol-5-carboxylat,
Methyl-N-(2,6-dimethylphenyl)-N-(5-isoxazolylcarbonyl)-DL-aleninat,
Methyl-N-(chloracetyl)-N-(2,6-dimethylphenyl)-DL-alaninat,
N-+(2,3-Dichlor-4-hydroxyphenyl)-1-methyl-cyclohexancarboxamid.
N+(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-furanyl)-acetamid,
N<2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-thienyl)-acetamid,
N-(2-Chlor-4-nitrophenyl)-4-methyl-3-nitro-benzolsulfonamid,
N-(4-Cyclohexylphenyl)-1,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,
N-(4-Hexylphenyl)-1,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,
N-(5-Chlor-2-methylphenyl)-2-methoxy-N-(2-0x0-3-oxazolidinyl)-acetamid,
N+(6-Methoxy)-3-pyridinyl)-cyclopropancarboxamid,
N-[2,2,2-Trichlor-1-[(chloracetyl)-amino]-ethyl]-benzamid,
N-[3-Chlor-4.5-bis-(2-propinyloxy)-phenyl]-N'-methoxy-methanimidamid.

N-Formyl-N-hydroxy-DL-alanin -Natriumsalz,
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0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat,

O-Methyl-S-phenyl-phenylpropylphosphoramidothioats,

S-Methyl-1,2,3-benzothiadiazol-7-carbothioat,

spiro[2H]-1-Benzopyran-2,1'(3'H)-isobenzofuran]-3'-on,

Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-Dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin,
Octhilinon, Furancarbonsiure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Teclofta-
lam, Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen.

Insektizide / Akarizide / Nematizide:

Abamectin, Acephate, Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb,
Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, Amitraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin,
Azamethiphos, Azinphos A, Azinphos M, Azacyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfuracarb,
Bensultap, Benzoximate, Betacyfluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanomethrin,
Biopermethrin, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos,
Butocarboxim, Butylpyridaben,

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran. Carbophenothion, Carbosuifan. Cariap,
Chloethocarb, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron.
Chlormephos, Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Cis-Resmethrin.
Cispermethrin, Clocythrin, Clocthocarb, Clofentezine. Cyanophos. Cycloprene.
Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermmethrin, Cyromazine.
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Deltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-methy], Diafenthiuron, Diazinon,
Dichlorves, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton,

Docusat-sodium, Dofenapyn,

Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp.,
Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethion, Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim,
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate,
Fipronil, Fluazinam, Fluazuron, Flubrocythrinate, Flucycloxuron, Flucythrinate,
Flufenoxuron, Flutenzine, Fluvalinate, Fonophos, Fosmethilan, Fosthiazate,
Fubfenprox, Furathiocarb,

Granuloseviren

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydroprene,
Imidacloprid, 1sazofos, Isofenphos, Isoxathion, Ivermectin,

Kempolyederviren

Lambda-cyhalothrin, Lufenuron

Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae,
Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methomyl, Methoxyfenozide,
Metolcarb, Mctoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Monocrotophos,

Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaluron

Omecthoat, Oxamyl. Oxydemethon M
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Paecilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat,
Phorat, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A,
Pirimiphos M, Profenofos, Promecarb, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, Pymetrozine,

Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, Pyrimidifen,
Pyriproxyfen,

Quinalphos,

Ribavirin

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Sulfotep, Sulprofos,

Tau-fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimiphos, Teflubenzuron,
Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Theta-
cypermethrin, Thiamethoxam, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen
oxalate, Thiodicarb, Thiofanox, Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin,
Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon,
Triflumuron, Trimethacarb,

Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii

YI 5302

Zeta-cypermethrin, Zolaprofos

(1R-~cis)-[5(Phenylmethyl)-3-furanyl]-methyl-3-[(dihydro-2-0xo0-3(2H)-
furanyliden)-methyl]-2,2-dimethylcyclopropancarboxylat

(3-Phenoxyphenyl)-methyl-2,.2,3 3-tctramethylcyclopropanecarboxylat
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1-[(2-Chlor-5-thiazolyl)methyIJtetrahydro-3,5-dimethyl-N-nitro-1,3,5-triazin-2(1H)-

imin
2-(2-Chlor-6-fluorphenyl)}-4-[4-(1,1-dimethylethyl)phenyl]4,5-dihydro-oxazol
2-(Acetlyoxy)-3-dodecyl-1,4-naphthalindion
2-Chlor—N-[[[4—(l-pht?nylethoxy)-phenyl]-amim]-carbonyl]-benumid
2-Chlor-N-{{{4-(2,2-dichlor-1,1-difluorethoxy)-phenyl]-amino}-carbonyl]-benzamid
3-Methylphenyl-propylcarbamat
4-[4<(4-Ethoxyphenyl)-4-methylpentyl]-1-fluor-2-phenoxy-benzol

4-Chlor-2(1,1-dimethylethyl)-5-[[2-(2,6-dimethyl-4-phenoxyphenoxy)ethyl]thio]-
3(2H)-pyridazinon

4-Chlor-2-(2-chlor-2-methylpropyl)-5-[(6-iod-3-pyridinyl)methoxy]-3(2H)-
pyridazinon

4-Chlor-5-[(6-chlor-3-pyridinyl)methoxy]-2-(3,4-dichlorphenyl)-3(2H)-pyridazinon
Bacillus thuringiensis strain EG-2348

Benzoesaure [2-benzoyl-1<1,1-dimethylethyl)-hydrazid

Butansiure 2.2-dimcthyl-3-(2.4-dichlorphenyl)-2-oxa- 1 -oxaspiro|4.5 Jdec-3-cn-4-yl-
ester

[3-[(6-Chlor-3-pyridinyl )methyl]-2-thiazolidinyliden}-cvanamid

ik
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Dihydro-2-(nitromethylen)-2H-1,3-thiazine-3(4H)-carboxaldehyd

Ethyl-[2-[[1,6-dihydro-6-0x0-1-(phenylmethyl)-4-pyridazinyl]oxy)ethyl]-carbamat

N-(3,4,4-Trifluor-1-ox0-3-butenyl)-glycin

N-(4-Chlorphenyl)-3-[4-(diflutormethoxy)phenyl]-4,5-dihydro-4-phenyl- 1 H-pyrazol-
1-carboxamid

N-[(2~Chlor-5-thiazolyl)methyl]-N'-methyl-N"-nitro-guanidin

N-Methyl-N'-(1-methyl-2-propenyl)-1,2-hydrazindicarbothioamid

N-Methyl-N'-2-propenyl-1,2-hydrazindicarbothioamid

0,0-Diethyl-[2(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat
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Herbizide:

Acetochlor, Acifluorfen(-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodium),
Ametryne, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin,
Azimsulfuron, Benazolin(-ethyl), Benfuresate, Bensulfuron(-methyl), Bentazon,
Benzobicyclon, Benzofenap, Benzoylprop(-ethyl), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-
sodium), Bromobutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butroxydim,
Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-ethyl), Chlo-
methoxyfen, Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-ethyl), Chlomitrofen, Chlor-
sulfuron, Chlortoluron, Cinidon(-ethyl), Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim,
Clethodim, Clodinafop(-propargy!), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyra-
sulfuron(-methyl), Cloransulam(-methyl), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne,
Cycloate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop(-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, 2,4-DP,
Desmedipham, Diallate, Dicamba, Diclofop(-methyl), Diclosulam, Diethatyl(-ethyf}),
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor,
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat, Di-
thiopyr, Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin, Ethametsulf-
uron(-methyl), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etobenzanid, Fenoxaprop-
(-P-ethyl), Fentrazamide, Flamprop(-isopropyl), Flamprop(-isopropyl-L), Flamprop(-
methyl), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone,
Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac{-pentyl), Flumioxazin, Flumipropyn, Flumet-
sulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-ethyl), Flupoxam, Fluprop-
acil, Flurpyrsulfuron(-methyl, -sodium), Flurenol(-butyl), Fluridone, Fluroxypyr(-
meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet(-methyl), Fluthiamide, Fomesafen,
Glufosinate(-ammonium), Glyphosate(-isopropylammonium), Halosafen, Haloxyfop-
(-ethoxyethyl), Haloxyfop(-P-methyl), Hexazinone, Imazamethabenz(-methyl),
Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr. Imazo-
sulfuron, lodosulfuron(-methyl, -sodium), Ioxynil, Isopropalin. [soproturon. Isouron,
Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofcn, Lenacil, Linuron,
MCPA, MCPP, Mefenacet, Mesotrione, Metamitron. Metazachlor. Methabenzthiaz-
uron, Metobenzuron, Metobromuron, (alpha-)Metolachlor, Metosulam. Metoxuron,
Metribuzin, Metsulfuron(-methyl), Molinate, Monolinuron. Naproanilide. Naprop-
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amide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxa-
diazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, Pelargonsiure, Pendi-
methalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Piperophos, Pretilachlor, Primi-
sulfuron(-methyl), Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquizafop, Propisochlor,
Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen(-ethyl), Pyrazolate, Pyrazosulf-
uron(-ethyl), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyriminobac(-
methyl), Pyrithiobac(-sodium), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine, Quizalofop-
(-P-ethyl), Quizalofop(-P-tefuryl), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn,
Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron(-methyl), Sulfosate, Sulfosulfuron,
Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor, Thia-
fluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron(-methyl), Thiobencarb, Tiocarb-
azil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron(-methyl), Triclopyr, Tri-
diphane, Trifluralin und Triflusulfuron.

Der erfindungsgemiiBe Wirkstoff kann ferner in seinen handelsiiblichen Formulierun-
gen sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in
Mischung mit Synergisten vorliegen. Synergisten sind Verbindungen, durch die die
Wirkung der Wirkstoffe gesteigert wird, ohne daB der zugesetzte Synergist selbst
aktiv wirksam sein muf3.

Der Wirkstoffgehalt der aus den handelstiblichen Formulierungen bereiteten Anwen-
dungsformen kann in weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der
Anwendungsformen kann von 0,0000001 bis zu 95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise
zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% liegen.

Die Anwendung geschicht in einer den Anwendungsformen angepafiten iblichen

Weise.

Diec Wirkstoffe cignen sich weiterhin zur Bekmpfung von tierischen Schiidlingen,
vorzugsweise Arthropoden und Nematoden, insbesondere Insekten und Spinnentie-

ren. die in der Landwirtschaft, in Forsten, im Vorrats- und Materialschutz sowie auf
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dem Hygienesektor vorkommen., Sie sind gegen normal sensible und resistente Arten
sowie gegen alle oder einzelne Entwicklungsstadien wirksam. Zu den oben erwithn-
ten Schildlingen gehdren:

Aus der Ordnung der Isopoda z.B. Oniscus asellus, Armadillidium vulgare, Porcellio
scaber.

Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttulatus.

Aus der Ordnung der Chilopoda z.B. Geophilus carpophagus, Scutigera spec.

Aus der Ordnung der Symphyla z B. Scutigerella immaculata.

Aus der Ordnung der Thysanura z.B. Lepisma saccharina.

Aus der Ordnung der Collembola z B. Onychiurus armatus.

Aus der Ordnung der Blattaria bzw. Orthoptera z.B. Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaca maderae, Blattella germanica, Acheta domesticus,
Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus differentialis,
Schistocerca gregaria,

Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia.
Aus der Ordnung der Isoptera z B. Reticulitermes spp..

Aus der Ordnung der Anoplura z.B. Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Pediculus
humanus corporis, Haematopinus spp., Linognathus spp..

Aus der Ordnung der Mallophaga z B. Trichodectes spp., Damalinea spp..

Aus der Ordnung der Thysanoptera z.B. Frankliniella occidentalis, Hercinothrips
femoralis, Thrips palmi, Thrips tabaci.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Eurygaster spp., Dysdercus intermedius,

Picsma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp..

Aus der Ordnung der Homoptera zB. Aleurodes brassicac, Bemisia tabaci,
Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii. Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus
ribis, Aphis fabae, Doralis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis.
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Phylloxera vasturix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon
humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix
cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleac, Laodelphax striatellus, Nilaparvata
lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp. Psylla spp.

Aus der Ordnung der Lepidoptera zB. Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius,
Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
maculipennis, Plutella xylostella, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorrhoea,
Lymantria spp. Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa
spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., Spodoptera exigua, Mamestra
brassicae, Panolis flammea, Prodenia litura, Spodoptera spp., Trichoplusia ni,
Carpocapsa pomonella, Pieris spp.,, Chilo spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia
kuehniella, Galleria mellonella, Tineola bisselliella, Tinea pellionella,
Hofmannophila pseudospretelia, Cacoecia podana, Capua reticulana, Choristoneura
fumiferana, Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana, Cnaphalocerus
spp., Aulema oryzae.

Aus der Ordnung der Coleoptera zB. Anobium punctatum, Rhizopertha dominica,
Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa
decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala,
Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis, Anthonomus spp.,
Sitophilus spp., Otiorrthynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus
assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp., Anthrenus spp.,
Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus,
Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conoderus
spp.. Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis. Costclytra zealandica,

Lissorhoptus oryzophilus.

Aus der Ordnung der Hymenoptera z.B. Diprion spp.. Hoplocampa spp.. Lasius spp..
Monomorium pharaonis. Vespa spp.
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Aus der Ordnung der Diptera zB. Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp.,
Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephala,
Lucilia spp., Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp.,
Liriomyza spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia
spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis
capitate, Dacus oleae, Tipula paludosa, Hylemnia spp., Liviomyza spp..

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Xenopsylla cheopis, Ceratophyllus spp..
Aus der Ordnung der Arachnida z.B. Scorpio maurus, Latrodectus mactans.

Aus der Ordnung der Acarina zB. Acarus siro, Argas spp., Omithodoros spp.,
Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp.,
Rhipicephalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp.,
Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa, Panonychus
spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipulpus spp..

Zu den pflanzenparasitiren Nematoden gehdren z.B. Pratylenchus spp; Radopholus
similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus semi penetrans, Heteroderma spp.,
Globodera spp., Mecloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus spp.,
Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp..

Die erfindungsgemfilen Wirkstoffe zeichnen sich durch eine hohe insektizide und
akarizide Wirksamkeit nach Blatt- und Bodenanwendung aus.

ErfindungsgemfiBe Verbindungen haben in bestimmten Konzentrationen bzw. Auf-
wandmengen auch eine fungizide Wirkung. Sie kdnnen femner auch als Mikrobizide

odcr Anlimykotika verwendet werden.

Bei der Anwendung gegen Hygiene- und Vorratsschiidlinge zeichnet sich der Wirk-
stofl durch cine hervorragende Residualwirkung auf Holz und Ton sowie durch eine

gute Alkalistabilitht auf gekillkten Unterlagen aus.
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Die erfindungsgemiiien Wirkstoffe wirken nicht nur gegen Pflanzen-, Hygiene- und
Vorratsschiidlinge, sondern auch auf dem veterinArmedizinischen Sektor gegen tie-
rische Parasiten (Ektoparasiten) wie Schildzecken, Lederzecken, RAudemilben, Lauf-
milben, Fliegen (stechend und leckend), parasitierende Fliegenlarven, Lause, Haar-
linge, Federlinge und Flshe. Zu diesen Parasiten gehdren:

Aus der Ordnung der Anoplurida z.B. Haematopinus spp., Linognathus spp., Pedi-
culus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp..

Aus der Ordnung der Mallophagida und den Unterordnungen Amblycerina sowie
Ischnocerina zB. Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp.,
Wemeckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp..

Aus der Ordnung Diptera und den Unterordnungen Nematocerina sowie
Brachycerina z.B. Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp.,
Eusimulium spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp.,
Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomyia spp.,
Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haecmatobia spp., Morellia
spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp.,
Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus
spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus spp..

Aus der Ordnung der Siphonapterida zB. Pulex spp., Ctenocephalides spp.,
Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp..

Aus der Ordnung der Heteropterida z.B. Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp.,
Panstrongylus spp..

Aus der Ordnung der Blattarida z B. Blatta orientalis, Periplaneta americana, Blattela

germanica, Supella spp..
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Aus der Unterklasse der Acaria (Acarida) und den Ordnungen der Meta- sowie
Mesostigmata z.B. Argas spp., Omithodorus spp., Otabius spp., Ixodes spp.,
Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Haemaphysalis spp.,
Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillieia spp., Pneu-
monyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp..

Aus der Ordnung der Actinedida (Prostigmata) und Acaridida (Astigmata) z.B.
Acarapis spp., Cheyletiella spp., Omithocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates
spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus
spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes
spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites
spp., Laminosioptes spp..

Die erfindungsgemfiBen Wirkstoffe der Formel (I) eignen sich auch zur Bekiimpfung
von Arthropoden, die landwirtschaftliche Nutztiere, wie z.B. Rinder, Schafe, Ziegen,
Pferde, Schweine, Esel, Kamele, Biffel, Kaninchen, Hithner, Puten, Enten, Giinse,
Bienen, sonstige Haustiere wie z.B. Hunde, Katzen, Stubenvdigel, Aquarienfische
sowie sogenannte Versuchstiere, wie z.B. Hamster, Meerschweinchen, Ratten und
MHuse befallen. Durch die Bekiimpfung dieser Arthropoden sollen Todesfille und
Leistungsminderungen (bei Fleisch, Milch, Wolle, Hauten, Eiern, Honig usw.) ver-
mindert werden, so daB durch den Einsatz der crfindungsgemiiBen Wirkstoffe eine
wirtschaftlichere und einfachere Tierhaltung mdglich ist.

Die Anwendung der erfindungsgemiien Wirkstoffe geschieht im Veterinfirsektor in
bekannter Weise durch enterale Verabreichung in Form von beispielsweise Tabletten,
Kapscin, Trinken, Drenchen, Granulaten, Pasten, Boli, des feed-through-Verfahrens,
von Z#ipfchen, durch parenterale Verabreichung, wic zum Beispiel durch Injektionen
(intramuskuliir, subcutan, intravends, intraperitonal u.a.), Implantate, durch nasale
Applikation, durch dermale Anwendung in Form beispiclsweise des Tauchens oder
Badens (Dippen), Sprithens (Spray), AufgicBens (Pour-on und Spot-on). des

2\6
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Waschens, des Einpuderns sowie mit Hilfe von wirkstoffhaltipen Formkdrpern, wie
Halsbiindern, Ohrmarken, Schwanzmarken, GliedmaBenb&indern, Halftern, Markie-
rungsvorrichtungen usw.

Bei der Anwendung filr Vieh, Gefligel, Haustiere etc. kann man die Wirkstoffe der
Formel (I) als Formulierungen (beispielsweise Pulver, Emulsionen, flieBfihige
Mittel), die die Wirkstoffe in einer Menge von I bis 80 Gew.-% enthalten, direkt
oder nach 100 bis 10 000-facher Verdlinnung anwenden oder sie als chemisches Bad
verwenden.

AuBerdem wurde gefunden, da8 die erfindungsgem#Ben Verbindungen der Formel
(D) eine hohe insektizide Wirkung gegen Insekten zeigen, die technische Materialien
zerstbren.

Beispielhaft und vorzugsweise - ohne jedoch zu limitieren - seien die folgenden
Insekten genannt:

Kiifer wie

Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium punctatum, Xestobium rufo-
villosum, Ptilinus pecticomnis, Dendrobium pertinex, Emobius mollis, Priobium
carpini, Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis, Lyc-
tus pubescens, Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis, Xyleborus spec. Trypto-
dendron spec. Apate monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus brunneus,

Sinoxylon spec. Dinoderus minutus.

Hautflogler wie

Sirex juvencus, Urocerus gigas. Urocerus gigas taignus, Urocerus augur.,

Termiten wie
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Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola, Reticulitermes
flavipes, Reticulitermes santonensis, Reticulitermes lucifugns, Mastotermes dar-
winiensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus.

Borstenschwiinze wie
Lepisma saccharina.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nicht-lebende
Materialien zu verstehen, wie vorzugsweise Kunststoffe, Klebstoffe, Leime, Papiere
und Kartone, Leder, Holz und Holzverarbeitungsprodukte und Anstrichmittel.

Ganz besonders bevorzugt handelt es sich bei dem vor Insektenbefall zu schiltzenden
Material um Holz und Holzverarbeitungsprodukte.

Unter Holz und Holzverarbeitungsprodukten, welche durch das erfindungsgemiaBe
Mittel bzw. dieses enthaltende Mischungen geschiitzt werden kann, ist beispielhaft
zu verstehen: Bauholz, Holzbalken, Eisenbahnschwellen, Brilckenteile, Bootsstege,
Holzfahrzeuge, Kisten, Paletten, Container, Telefonmasten, Holzverkleidungen,
Holzfenster und -tiiren, Sperrholz, Spanplatten, Tischlerarbeiten oder Holzprodukte,
die ganz allgemein beim Hausbau oder in der Bautischlerei Verwendung finden.

Die Wirkstoffe kdnnen als solche, in Form von Konzentraten oder allgemein {ibli-
chen Formulierungen wie Pulver, Granulate, L8sungen, Suspensionen, Emulsionen
oder Pasten angewendet werden,

Die genannten Formulierungen kénnen in an sich bekannter Weise hergestellt wer-
den, zB. durch Vermischen der Wirkstoffe mit mindestens einem L&sungs- bzw.
Verdlinnungsmittel, Emulgator, Dispergier- und/oder Binde- oder Fixiermittels.
Wasscr-Repellent, gegebenenfalls Sikkative und UV-Stabilisatoren und gegebenen-
falls Farbstoffen und Pigmenten sowie weiteren Verarbeitungshilfsmitteln,
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Die zum Schutz von Holz und Holzwerkstoffen verwendeten insektiziden Mittel oder
Konzentrate enthalten den erfindungsgemfBen Wirkstoff in einer Konzentration von
0,0001 bis 95 Gew.-%, insbesondere 0,001 bis 60 Gew.-%.

5 Die Menge der eingesetzten Mittel bzw. Konzentrate ist von der Art und dem Vor-
kommen der Insekten und von dem Medium abhfingig. Die optimale Einsatzmenge
kann bei der Anwendung jeweils durch Testreihen ermittelt werden. Im allgemeinen
ist es jedoch ausreichend 0,0001 bis 20 Gew.-%, vorzugsweise 0,001 bis 10 Gew.-%,
des Wirkstoffs, bezogen auf das zu schiitzende Material, einzusetzen.

110

Als L5sungs- und/oder Verdinnungsmittel dient ein organisch-chemisches L3sungs-
mittel oder L8sungsmittelgemisch und/oder ein 8liges oder Slartiges schwer fliichti-
ges organisch-chemisches L8sungsmiitel oder L8sungsmittelgemisch und/ oder ein
polares organisch-chemisches L8sungsmittel oder Losungsmittelgemisch und/oder
115 Wasser und gegebenenfalls einen Emulgator und/oder Netzmittel.

Als organisch-chemische L8sungsmittel werden vorzugsweise dlige oder dlartige
L8sungsmittel mit einer Verdunstungszahl iber 35 und einem Flammpunkt oberhalb
30°C, vorzugsweise aberhalb 45°C, eingesetzt. Als derartige schwerfliichtige, was-
20 serunitsliche, Slige und Blartige L&sungsmittel werden entsprechende Mineralle
oder deren Aromatenfraktionen oder mineralSlhaltige L8sungsmittelgemische, vor-
zugsweise Testbenzin, Petroleurn und/oder Alkylbenzol verwendet.

Vorteilhaft gelangen MineralSle mit einem Siedebereich von 170 bis 220°C, Test-
75 benzin mit einem Siedebereich von 170 bis 220°C, Spindeld] mit einem Siedebereich
von 250 bis 350°C, Petroleum bzw. Aromaten vom Siedebereich von 160 bis 280°C,
Terpentindl und dgl. zum Einsatz,

In einer bevorzugten Ausflhrungsform werden flissige aliphatische Kohlenwasser-
0 stoffe mit cinem Siedebereich von 180 bis 210°C oder hochsiedende Gemische von

aromatischen und aliphatischen Kohlenwasserstoffen mit einem Siedehereich von
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180 bis 220°C und/oder Spinded] und/oder Monochlomaphthalin, vorzugsweise -
Monochlornaphthalin, verwendet.

Die organischen schwerflichtigen 8ligen oder Slartigen LYsungsmittel mit einer Ver-
dunstungszahl @iber 35 und cinem Flammpunkt oberhalb 30°C, vorzugsweise ober-
halb 45°C, kdnnen teilweise durch leicht oder mittelfliichtige organisch-chemische
Losungsmittel ersetzt werden, mit der Mafigabe, daB das Ldsungsmittelgemisch
ebenfalls eine Verdunstungszahl tiber 35 und einen Flammpunkt oberhalb 30°C, vor-
zugsweise oberhalb 45°C, aufweist und daB das Insektizid-Fungizid-Gemisch in
diesem L8sungsmittelgemisch 18slich oder emulgierbar ist.

Nach einer bevorzugten Ausfithrungsform wird ein Teil des organisch-chemischen
Losungsmittel oder L8sungsmittelgemisches durch ein aliphatisches polares orga-
nisch-chemisches L&sungsmittel oder L&sungsmittelgemisch ersetzt. Vorzugsweise
gelangen Hydroxyl- und/oder Ester- und/oder Ethergruppen enthaltende aliphatische
organisch-chemische L8sungsmittel wie beispiclsweise Glycolether, Ester oder dgl.
zur Anwendung.

Als organisch-chemische Bindemittel werden im Rahmen der vorliegenden Erfin-
dung die an sich bekannten wasserverdiinnbaren und/oder in den eingesetzten orga-
nisch-chemischen L8sungsmitteln l8slichen oder dispergier- bzw. emulgierbaren
Kunstharze und/oder bindende trocknende Ole, insbesondere Bindemittel bestehend
aus oder enthaltend ein Acrylatharz, ein Vinylharz, z.B. Polyvinylacetat, Polyester-
harz, Polykondensations- oder Polyadditionsharz, Polyurethanharz, Alkydharz bzw.
modifiziertes Alkydharz, Phenolharz, Kohlenwasserstoffharz wie Inden-Cumaron-
harz, Siliconharz, trocknende pflanzliche und/oder trocknende Ole und/oder physi-
kalisch trocknende Bindemittel auf der Basis eincs Natur- und/oder Kunstharzes

verwendet.

Das als Bindemittel verwendete Kunstharz kann in Form einer Emulsion, Dispersion

oder L8sung, eingesetzt werden. Als Bindemittel kdnnen auch Bitumen oder bitumi-
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ndse Substanzen bis zu 10 Gew.-%, verwendet werden. Zusiitzlich kdnnen an sich
bekannte Farbstoffe, Pigmente, wasserabweisende Mittel, Geruchskorrigentien und
Inhibitoren bzw. Korrosionsschutzmittel und dgl. eingesetzt werden.

Bevorzugt ist gem#B der Erfindung als organisch-chemische Bindemittel mindestens
ein Alkydharz bzw. modifiziertes Alkydharz und/oder ein trocknendes pflanzliches
Ol im Mittel oder im Konzentrat enthalten. Bevorzugt werden gemaB der Erfindung
Alkydharze mit einem Olgehalt von mehr als 45 Gew.-%, vorzugsweise 50 bis
68 Gew.-%, verwendet.

Das erwiihnte Bindemittel kann ganz oder teilweise durch ein Fixierungsmittel-
(gemisch) oder ein Weichmacher(gemisch) ersetzt werden. Diese Zusitze sollen
einer Verflichtigung der Wirkstoffe sowie einer Kristallisation bzw. Ausfiillem vor-
beugen. Vorzugsweise ersetzen sie 0,01 bis 30 % des Bindemittels (bezogen auf
100 % des eingesetzten Bindemittels).

Die Weichmacher stammen aus den chemischen Klassen der Phthalsureester wie
Dibutyl-, Dioctyl- oder Benzylbutylphthalat, Phosphorsureester wie Tributylphos-
phat, Adipins#iureester wie Di-(2-ethylhexyl)-adipat, Stearate wie Butylstearat oder
Amylstearat, Oleate wie Butyloleat, Glycerinether oder hdhermolekulare Glykol-
ether, Glycerinester sowie p-Toluolsulfonsfiureester,

Fixierungsmittel basieren chemisch auf Polyvinylalkylethern wie z.B. Polyvinylme-
thylether oder Ketonen wie Benzophenon, Ethylenbenzophenon.

Als L3sungs- bzw. Verdilnnungsmittel kommt insbesondere auch Wasser in Frage,
gegebenenfalls in Mischung mit einem oder mehreren der oben genannten organisch-

chemischen Lésungs- bzw. Verdiinnungsmittel, Emulgatoren und Dispergatoren.

Ein besonders effektiver Holzschutz wird durch groBtechnische Imprignierverfahren,
z.B. Vakuum, Doppelvakuum ader Druckverfahren, erzielt.
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Die anwendungsfertigen Mittel kdnnen gegebenenfalls noch weitere Insektizide und
gegebenenfalls noch ein oder mehrere Fungizide enthalten.

Als zusfitzliche Zumischpartner kommen vorzugsweise die in der WO 94/29 268
genannten Insektizide und Fungizide in Frage. Die in diesem Dokument genannten
Verbindungen sind ausdriicklicher Bestandteil der vorliegenden Anmeldung.

Als ganz besonders bevorzugte Zumischpartner seien Insektizide, wie Chlorpyriphos,
Phoxim, Silafluofin, Alphamethrin, Cyfluthrin, Cypermethrin, Deltamethrin, Perme-
thrin, Imidacloprid, NI-25, Flufenoxuron, Hexaflumuron und Triflumuron, sowie
Fungizide wie Epoxyconazole, Hexaconazole, Azaconazole, Propiconazole, Tebu-
conazole, Cyproconazole, Metconazole, Imazalil, Dichlorfluanid, Tolylfluanid, 3-
Iod-2-propinyl-butylcarbamat, N-Octyl-isothiazolin-3-on und 4,5-Dichlor-N-octyl-
isothiazolin-3-on genannt.

Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe lassen sich besonders gut zur Bekiimpfung von
pflanzenschidigenden Insekten einsetzen, wie beispielsweise gegen die Larven des
Meerrettichblattkéifers (Phaedon cochleariae), gegen die Larven der griinen Reis-
zikade (Nephotettix cincticeps) und gegen die Larven der gritnen Pfirsichblattlaus

(Myzus persicae).

Neben den beschriebenen akariziden, herbiziden und insektiziden Eigenschaften ist
zu dem eine fungizide Wirksamkeit der erfindungsgemiBen Wirkstoffc feststellbar,
Sowohl bei ,,in vitro-“ als auch ,,in vivo“-Studien ist eine breite pilzabtdtende Wir-
kung beobachtbar.

AuBerdem wurde festgestellt, daB dic Wirkstoffe sich besonders auch zur Bekimp-
fung von Mehiltau, Blattflecken und Fusarien bei den damit befallenen Pflanzen
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Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemfBen Wirkstoffe geht aus
den nachfolgenden Beispielen hervor.
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Herstellungsbeispiele

Beispiel 1

Verb.-Nr. [-1-a-1

(Verfahren A)

Eine Mischung aus 1,75 g 5-Ethyl-2-methyl-5,6-dihydro-2H-1,4-oxazin-3-yl-methyl-
sulfid und 1,80 g 4-Chlorbenzoylacetonitril in 10 m! Toluol wird auf 110°C erwiirmt.
Dabei wird dic Umsetzung diinnschichtchromatographisch verfolgt. Nach annithernd
volistindigem Umsatz der Edukte wird die Mischung abgekihlt und die darin
enthaltenen Verbindungen an einer Kieselgelphase mit Hexan/Essigsiiureethylester
2:1 als Laufmittel sAulenchromatographisch getrennt.

In einer der Hauptfraktionen erhielt man nach Abdampfen des Losungsmittels 0,25 g
(8,3 % der Theoric) des 3-(4-Chlorphenyl)-2-(5-ethyl-2-methyl-1,4-oxazinon-3-
yliden)-3-oxopropionitril als braunes Ol

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO): 5 = 0,97 (, 3H, CH,-CH,); 1,62 (d, 3H, CHCH,);
4,76 (m, 1H, 0-CH-CH3); 7,56, 7,7 (2AA'BB', 4H, ArH); 12,4 (s. 1H, NH) ppm.
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Beispicl 2

Verb.-Nr. I-1-a-2

(Verfahren F)

Eine Mischung aus 0,6 g 3-[3,5-bis(trifluormethyl)phenyl]-2-(2-methyl-1,4-
oxazinan-3-yliden)-3-oxopropionitril und 0,5 g Lawesson's Reagenz werden 2 Stun-
den zum RilckfluB erhitzt. Die Reaktionsprodukte in der Mischung werden an-
schlieBend an einer Kieselgelphase mit Hexan/EssigsHureethylester (2:1) als Lauf-
mitte! sAulenchromatographisch getrennt,

In einer der Hauptfraktionen erhiilt man nach Abdampfen des L8sungsmittels 0,5 g
(85 % der Theorie) des 3-[3,5-bis(trifluormethyl)phenyl]-2-(2-methyl-1,4-oxazinan-
3-yliden)-3-thioxopropionitrils mit einem Schmelzpunkt von 195°C.

Beispiel 3

Verb.-Nr. I1I-1

O._ _CH,
CH:\/EN/IS/CHS

Zu 10.6 g S5-Ethyl-2-mcthyl-3-morpholinthion in 150 ml Aceton werden bei 0°C
8.5 ¢ KOH zugegeben. Man erwiirmt aufl Roumtemperatur (20°C) und gibt 5 ml
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Methyliodid zu. Nach vierstindiger Reaktionszeit wird das Ldsungsmittel unter
verminbdertem Druck abdestilliert. Der verbleibende feste Rilckstand wird sfulen-
chromatogrphisch an einer Kieselgelphase mit Hexan/Essigsiureethylester (10:1)
getrennt.

In der Hauptfraktion erhielt man nach Abdampfen des L8sungsmittel 7,6 g (65,5 %
der Theorie) des 5-Ethyl-2-methyl-5,6-dihydro-2H-1,4-oxazin-3yl-methylsulfid als
gelbes OL.

Beispiel 4

Verb.-Nr. V-1
O, _CH,
e LI
3 T S
H

Eine Mischung von 20 g 5-Ethyl-2-methyl-3-morpholinon und 100 ml Toluol wird
bei Raumtemperatur (20°C) mit 33 g Lawesson's Reagenz versetzt. Die Reaktions-
mischung wird anschlicBend 24 Stunden zum Ruckflull erhitzt. Die Aufarbeitung
erfolgt analog Beispiel 2.

Man erhiilt 11,2 g (50 % der Theorie) des 5-Ethyl-2-methyl-3-morpholinthions als
o]}
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Beispiel 5

Verb.-Nr. 1-2-a-1

s
N (Verfahren A)
- N
Cl N

Eine Mischung aus 1,0 g 6-Chlor-3-pyridinylacetonitril, 1,27 g 5,6-Dihydro-2H-1,4-
oxazin-3-yl-methylsulfid und 10 ml Toluol wird auf 80°C erwirmt und bei dieser
Temperatur 5 Stunden geriihrt. AnschlieBend wird das L&sungsmittel unter
vermindertem Druck abdestilliert und ein fester Rickstand erhalten, der in einem
Gemisch aus Methyl-tert.-Butylether (MTBE) und Cyclohexan umkristallisiert wird.
Der so erhaltene Feststoff wird mit einem Schmelzpunkt von 179°C getrocknet.

Man erhiilt 1,24 g (85,2 % der Theorie) 3-(6-Chlor-3-pyridinyl)-2-(1,4-oxazinan-3-
yliden)-3-oxopropionitril.

Beispiel 6

Verb.-Nr. I-1-a-15

{Verlahren G)
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0,5g 3-3,5-bis(trifluormethyl)phenyl]-2-(1,4-thiazinan-3-yliden)-3-oxopropionitril
werden in 20 ml Chloroform eingebracht und bei 20°C mit 0,35 g 3-Chlorper-
benzoes#iure versetzt. Der Reaktionsverlauf wurde dilnnschichtchromatografisch
5 verfolgt. nach vollstindigem Umsatz des Eduktes wird das Reaktionsprodukt mit
einer NaHCO;-L8sung extrahiert und siulenchromatografisch an einer Kieselgel-
phase mit Dichlormethan/Essigsilureethylester (10:1) als Laufmittel abgetrennt. Nach
Abdampfen des Ldsungsmittels erhielt man in der Hauptfraktion 0,50 g 3-[3,5-
bis(trifluormethyl)phenyl]-2-(1,1-dioxo-1A8,4-thiazinan-3-yliden)-3-oxo-propionitril
| 10 mit einem Schmelzbereich von 224 bis 226°C.

In Ansalogie zu Beispiel 1 und Beispiel 2 und gemiB den allgemeinen Angaben zur
Herstellung von Verbindungen der Formel (I-1-2) erhiilt man folgende Verbindun-
gen.

l1s
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Verb-Nr. |K [A Yl (v2 |y3 (y4 |¥YS |Y6|v |z |FpoC
I-1-a-3 [0 [4Ci H |H [CHs [H [H [H [0 [H [0
I-1-a4 |O [4CI CH; |H [CoHs [H [H [H [0 [H [i36
I-I-e-5 |O [4CI H |H [H H |H [H |0 [H [192
I-1-a-6 [O [2CF3 H |H |H H |[H [H [0 [H [158
I-1-a-7 [0 [3,5{(CF3), H |H |H H |H |H [0 [H |is4
I-T.a-8 |0 [24F; H |H [H H |H [H [0 [H |1
I-l-a-9 |O |4CN H |H [H H [H [H|o [H [224
I-1-a-10 |O [3,5(CF3)} H |H [H H [H [As [H |82
I-1-a-11 |0 [3,5{CF3), H |H [CH; |[CH3 |[H |[H [0 [H [Ol
I-1-a-12  [O [3,5-(CF3)y H [H [CGHs |[H [H [H [0 [H [0
I-1-a-13 [0 [3,5(CF3) CH; [H [C;Hs [H [H  |[H {0 [H [OI
I-1-e-14 [0 [3.5{CF3) CH; [H [H H |H [H [0 [H [142
I-1-a-15 [0 [3,5{CF3), CH; {H [H H [H [H [sO;[H |224-
226
I-1-a-16 [O [4-CI H |H [CH; |[CH; [H |H [0 [H [102
[-1-a-17 [0 [4-CI H |H [H H |[CH; [H [0 [H [235
I-1-a-18 [0 |3,5<(CFq), H |H [H H [CH; [H O |H [157
I.1-a-19 [O [3,5<(CF3), CH; |[H [H H [CH; [H [0 [R [142
I-1.2-20 [O [4CI CH; |H [H H |[CHy [H [0 [H [179
I-1-a21 |0 [4-Me CH; [H |H H [H [H [0 [H [0
I-1--22 [0 [4-CI H [H [H H [ [H[S [H [182-
184
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Beispiel
Phaedon-Larven-Test

L3sungsmittel: 31 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L8sungsmittel und Emulgator und
verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewlinschte Kon-

zZentration.

Kohlblatter (Brassica oleracea) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung
der gewlinschten Konzentration behandelt und mit Larven des Meerrettichkifers
(Phaedon cochleariac) besetzt, solange die Bliitter noch feucht sind.

Nach der gewlinschten Zeit wird die AbtStung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
daB alle Kiiferlarven abgettet wurden; 0 % bedeutet, daB keine Kiiferlarven abgets-
tet wurden.

In diesem Test zeigen z.B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele
gute Wirksamkeit: I-1-a-10.



10

15

20

Le A34010

Beispiel

Spodoptera frugiperda-Test

LOsungsmittel: 31 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmilfligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge L3sungsmittel und der angegebe-
nen Menge Emulgator und verdinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigen Wasser
auf die gewiinschte Konzentration.

Auf eine genormte Menge Kunstfutter wird eine angegebene Menge Wirkstoffzube-
reitung der gewiinschten Konzentration pipettiert. In 6-facher Wiederholung werden
je eine Larve (L3) des Heerwurms (Spodoptera frugiperda) auf das Futter gesetzi.

Nach der gewlinschten Zeit wird die Abtdtung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dass alle Tiere abgetdtet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Tiere abgetdtet wurden.

In diesem Test zeigen z.B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispielc
gute Wirksamkeit: I-1-a-14.
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Beispicl
Heliothis virescens-Test

L8sungsmittel: 30 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiiiigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Ldsungsmittel und Emulgator und
verdinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltipem Wasser auf die gewfinschte Kon-

zentration.

Sojatriebe (Glycine max) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung der
gewlinschten Konzentration behandelt und mit Heliothis virescens-Raupen besetzt,
solange die Blitter noch feucht sind.

Nach der gewiinschten Zeit wird die Abidtung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
daf} alle Raupen abgetStet wurden; 0 % bedeutet, daBl keine Raupen abgetdtet wur-
den.

In diesem Test zeigen z.B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele
gute Wirksamkeit: I-1-a-14.
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Beispiel
Tetranychus-Test (OP-resistent/Tauchbehandlung)

Lasungsmittel: 30 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L8sungsmittel und Emulgator und
verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewiinschie Kon-

zentration.

Bohnenpflanzen (Phaseolus vulgaris), die stark von allen Stadien der gemeinen
Spinnmilbe (Tetranychus urticae) befallen sind, werden in eine Wirkstoffzubereitung
der gewlinschten Konzentration getaucht.

Nach der gewlinschten Zeit wird die AbtStung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
daf alle Spinnmilben abgetdtet wurden; 0 % bedeutet, daB keine Spinnmilben abge-
tStet wurden.

In diesem Test zeigen 2.B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispicle
gute Wirksamkeit: I-1-a-10, I-1-a-7.
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Beispiel
Post-emergence-Test
L3sungsmittel: 5 Gewichisteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckm#Bigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Witkstoff mit der angegebenen Menge Lsungsmittel, gibt die angegebene
Menge Emulgator zu und verdOnnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewlinschte

Konzentration.

Mit der Wirkstoffzubereitung spritzt man Testpflanzen, welche eine H6he von 5 bis
15 cm haben, so, daB die jeweils gewlinschten Wirkstoffmengen pro Flacheneinheit
ausgebracht werden. Nach 3 Wochen wird der Schildigungsgrad der Pflanzen boniti-
iert in % Schiidigung im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle.

Es bedeuten:
0% = keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)
100 % = totale Vernichtung

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gem#B Herstellungsbeispiel
I-1-a-7, I-1-a-8, I-1-a-9 bei teilweise guter Vertriiglichkeit gegenfiber Kulturpflanzen,
wie zB. Weizen, starke Wirkungen gegen Unkriiuter.
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Beispiel
Pre-emergence-Test
L3sungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel, gibt die angegebene
Menge Emulgator zu und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gew(inschte

Konzentration.

Samen der Testpflanzen werden in normalen Boden ausgeséit und nach 24 Stunden
mit der Wirkstoffzubereitung begossen. Dabei hillt man die Wassermenge pro Fla-
cheneinheit zweckméiBligerweise konstant. Die WirkstofTkonzentration in der Zube-
reitung spielt keine Rolle, entscheidend ist nur dic Aufwandmenge des Wirkstoffs
pro Flicheneinheit. Nach drei Wochen wird der Schidigungsgrad der Pflanzen boni-
tiiert in % Schiidigung im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle.

Es bedcuten:
0% - keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)
100 % = totale Vernichtung

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gem#B Herstellungsbeispiel
I-1-a-3, I-1-a-7, I-1-a-8, I-1-a-9 bei teilweisc guter Vertriglichkeit gegeniiber Kultur-

pflanzen, wie 2.B. Weizen und Soja, starke Wirkungen gegen Unkriluter.
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Patentansprilche

1. Verbindungen der allgemeinen Formel ()

5 in welcher

10

15 w

20

for Sauerstoff oder Schwefel steht,

for jeweils substituiertes Phenyl, Naphthyl oder fiir jeweils gege-
benenfalls substituiertes mono- oder bicyclisches Hetaryl mit 5 bis 10
Ringatomen steht,

fir Sauerstoff oder filr die Gruppen —S(0),- oder —=N-W steht,

fur Wasserstoff, gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl,
Cycloalkyl, Cycloalkyl-alkyl, Alkoxyalkyl, Alkoxy, Phenylalkyloxy,
Phenyl, Phenylalkyl, Hetaryl, Hetarylalkyl oder fir die Gruppen

R,

l _ 7
-COR/, -CO4R], -SO,R1, CO N,

Rz
R® R ¢ B

R -
—(C)— —COzR': —( )'-J:_CON<R2 :

i 1

oder Cyano stcht,
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X fur CN, —CO—N:

Y! und Y3 unabhéngig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen oder jeweils ge-
gebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxyalkyl, Phenyl, Phe-
5 nylalkyl, Hetaryl, Hetarylalkyl oder fir die Gruppen

1

R
—CO,R' oder —CONZ” stehen, und

Y2, Y4, Y3, Y6 unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen oder gege-
benenfalls substituiertes Alky! stehen oder

10
Y4 und Y3 pemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,
fir einen gegebenenfalls substituierten gesttigten oder ungesiittigten
Cyclus stehen, der gegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochen
ist,
15

YA fir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,
Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkyl-alkyl, Alkoxyalkyl,
Phenoxyalkyl, Phenylalkyl-oxyalkyl, Phenylthioalkyl, Phenylalkyl-
thioalkyl, Phenyl, Phenylalkyl, Hetaryl, Hetaryl-alkyl oder fiir die
20 Gruppen

R
—COR'; —CON  ; —SO,R'; —COR';
R

R° R‘ R' 4 q

R R*
| R'
—(C)— —CO=R1; —(C)l—'l'—CON(R: : —((I:)l—L—CO—R'

bk b bl

oder Cyano steht,
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fiir O bis 3 steht,

fir 0 oder 2 steht,

for 0 bis 2 steht,

fir Wasserstoff, fitr jeweils gegebenenfalls substituiertes, geshttigtes

oder ungestittigtes, jeweils gegebenenfalls durch Heteroatome unter-
brochenes Alkyl oder Cycloalkyl, fiir jeweils gegebenenfalls substi-
tuiertes Phenyl oder Hetaryl, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes
Phenylalkyl oder Hetarylalkyl steht,

fur Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes, gesittigtes
oder ungesittigtes Alkyl oder Alkoxy, fir jeweils gegebenenfalls
substituiertes Phenyl, Phenylalkyl oder Phenylalkyloxy steht,

R', R? weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden

RJ

R‘

sind, flr cinen gegebenenfalls substituierten und gegebenenfalls durch
Heteroatome unterbrochenen Cyclus stehen knnen, oder

fir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl oder
Alkoxy, fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Phenyl oder Phenyl-

alky! steht,

fir Wasserstoff oder fiir gegebenenfalls substituiertes Alkyl steht, und

R’ R* unabhingig voneinander fir Wasserstoff oder fiir gegebenenfalls sub-

stituicries Alkyl stehen.

Verbindungen gemiB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass

AT

fur Ar' sicht, wobei Ar' flir jeweils pegebenenfalls cinfach bis finffach
durch Halogen, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkenyl. C,-C,-Alkinyl. C,-C;-
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Alkoxy, C-C;-Alkenyloxy, C,-Cy-Alkinyloxy, C,-Ci-Alkylthio, C,-
Ces-Alkylsulfinyl, C,-Cs-Alkylsulfonyl, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-
Halogen-alkoxy, C,-C,-Halogenalkenyloxy, C,-C,-Alkylidendiyl-
dioxy, C,-C,-Halogenalkylidendiyl-dioxy, Halogen-C,-C,-alkylthio,
Halogen-C,-C,-alkylsulfinyl, Halogen-C,-C,-alkylsulfonyl, Hydroxy,
Mercapto, Nitro, Cyano, Amino oder durch die Gruppen

a) -L-CO-R,

R® L R'
h e ,
b) —-N— v ¢) —N—C-R' . 4d) —N-—SO R’ .

RS
R® J. —h
e)—L—é—co-n’. ) —L COH . g) —R’

H

substituiertes Phenyl, Naphtyl oder mono- oder bicyclisches Hetaryl
mit finf bis zehn Ringatomen steht,

oder filr Ar2 steht, wobei Ar2 fiir Ar! steht, welches zusiitzlich durch
Phenyl, Naphthyl, funf- oder sechsgliedriges Hetaryl, Phenyl-C;-C4-
alkyl, Phenoxy, Phenyl-S(0O),-, funf- oder sechsgliedriges Hetaryloxy
oder Hetaryl-S(0),- substituiert ist, wobei diese Substituenten ihrer-
seits jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C,-
CsAlkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogen-
alkoxy, Nitro oder Cyano substituiert sind,

fir Sauerstoff oder Schwefel steht,
fur Sauerstoff oder Schwefel steht,

fur Sauerstoff oder fir dic Giruppen -8(0),- oder ==N-W stcht,

2234
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W fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder

Chlor substituiertes C,-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cq-Alkinyl, C4-

Cg-Cycloalkyl, C;-Cg-Cycloalkyl-C,-Cy-alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C;-

5 Cq-Alkoxy- Co-Cy-alkyl, fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vier-
fach durch Halogen, Ci-C4-Alkyl, C{-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogen-

alkyl, C{-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Phenyl,

C,-C4-Phenylalkyl, C,-C4-Phenylalkyloxy, Hetaryl, Hetarylalkyl oder

fiir die Gruppen
10
R’
—COR'; —COR' ;—SOR'. _CO_N“R’ ;
8 a 4
A
7
—(C)—C—COR'. —(O)— _CON\R':
R5 3 Rs 3
oder Cyano steht,
R 2
X fiir CN _CO_N\RZ oder _C\NH, steht,
15

Y! und Y3 unabhiingig voneinander fur Wasserstoff, Halogen, C;-Cg-Alkyl,
C,-C4-Halogenalkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C¢-Alkoxy-C,-Cs-alkyl, fir
jeweils gegebenenfells einfach bis vierfach durch Halogen, C;-C¢-
Alkyl. C;-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl. C;-C4-Halogenalkoxy,

20 Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C;-C4-alkyl, flnf-
oder sechsgliedriges Hetaryl oder finf- oder sechsgliedriges Hetaryl-
C,-C4-alkyl oder fiir die Gruppen

1
—CO,R' oder —co—N’R
2 W

stechen,
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Y2, Y4, Y5, Y6 unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen oder fuir
durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cy-Cg-Alkyl stehen, oder

5 Y4 und Y5 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind
fir einen 5- bis 8-gliedrigen, gesittigten oder ungesittigten Cyclus
stehen, der durch 1 bis 3 Heteroatome aus der Reihe N, O, S unter-
brochen sein kann und gegebenenfalls einfach bis dreifach durch
Halogen, C;-C4-Alkyl, C|-C4-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C;-C-

10 Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiert sein kann,

Z fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes C;-Cg-Alkyl, Cyano-C-Cg-alkyl, C3-Cg-Alkenyl,
C;3-Cg-Alkinyl, C;3-Cg-Cycloalkyl, C3-Cg-Cycloalkyl- C;-C,-alkyl,
15 C-C4-Alkoxy-C,-Cy-alkyl, C,-C4-Halogenalkoxy-C,-Cy-alkyl, fiir
jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-
Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkoxy,
Nitro oder Cyano substituiertes Phenoxy-C;-C4-alkyl, Phenyl-C-Cy4-
alkyloxy-C;-C4-alkyl, Phenylthio-C;-C4-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkyl-
20 thio-C,-Cg4-alkyl, Phenyl, Phenyl-C;-C4-alkyl, finf- oder sechs-
gliedriges Hetaryl, fiinf- oder sechsgliedriges Hetaryl-C,-C,-alkyl oder
fiir die Gruppen

Ri
—Cco,R"; —CcoNS ) . —SO,R'. —COR';
R

] R‘ Il R* o R' R*
5 3 RS 3 5 3

25 oder Cyano steht,
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fur 0 bis 2 steht,
fur O bis 2 steht,
filr Wasserstoff (nicht jedoch fir die Reste -CO,R! und-SO,R!), fur

jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes C,-
Cijo-Alkyl, C;-Cyo-Alkenyl, C;-C4-Alkinyl, flr jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, C;{-C4-Alkyl, C{-C4-Alkoxy substi-
tuiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder C5-Cg-Cycloalkenyl, in welchem ge-
gebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel
unterbrochen sein kann, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch einfach
bis vierfach durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, C;-C¢4-Alkoxy, C;-C4-
Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl, Pyridyl, Thienyl, Pyrimidyl, Thiazolyl, Phenyl-C;-C4-alkyl,
Pyridyl-C-Cy-alkyl, Thiazolyl-C;-C>-alkyl steht,

fir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes C{-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C;-
Cg-Alkoxy, Ci3-Cg-Alkenyloxy oder fiir jeweils gegebenenfalls
einfach bis vierfach durch Halogen, C;-C¢-Alkyl, C-Cg-Alkoxy, C-
C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substi-
tuiertes Phenyl, Phenyl-C,-C4-alkyl oder Phenyl-C-C4-alkoxy steht,
oder

R1,R2 weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden

sind, fir einen jeweils gegebenenfalls durch C|-C4-Alkyl substi-
tuierten flinf- bis achtgliedrigen Cyclus, bei dem gegebenenfalls eine
Methylengruppe durch SauerstofT’ oder Schwefel ersetzt scin kann.

stehen k8nnen,

fur Wasserstofl, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C;-Cg-
Alkyl oder fir jeweils gegebenenfolls einfach bis vierfach durch
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Halogen, C;-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C,-C,-
Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder Phenyl-

C,-Cp-alkyl steht,

fir Wasserstoff oder C;-Cg-Alkyl steht,

R5, RS unabhfingig voncinander fitr Wasserstoff oder gegebenenfalls durch

R7?

RS

R?

Fluor und/oder Chlor substituiertes C{-C4-Alkyl stehen,

flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
C1-Cjo-Alkyl, C5-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C{-Cp-Alkoxy, C;-
C4-Alkoxy-C-Cy-alkyl, C;-C4-Alkylthio-C{-C,-alkyl, jeweils gege-
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy
substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder C,-Cg-Cycloalkoxy, in welchem
gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel
ersetzt sein kann, fir jeweils gegebenenfalls einfach bis vierfach durch
Halogen, C{-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogen-alkyl, C-C4-
Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenoxy,
Benzyloxy, finf- oder sechsgliedriges Hetaryl oder Phenyl-C;-C,4-
alkyl oder im Falle der unter Ar genannten Reste a) und c) auch flr
eine Gruppe

]
—N( Rw oder fiir den Rest g) auch filr Hydroxy steht,
R

fur Wasserstoff oder C;-C4-Alkyl steht,

for Wasserstofl, jewcils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes C;-C;q-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C{-C,o-
Alkoxy. C3-Cg-Alkenyloxy, gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, C,-
C4-Alkyl oder C;-C,4-Alkoxy substituiertes C;-Cg-Cycloalkyl. in
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welchem gegebenenfalls eine Methylengruppe durch SauerstofF oder
Schwefel ersetzt sein kann, fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis vier-
fach durch Halogen, C,;-C¢-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C,4-Halogen-
alkyl, C-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl,
Phenyl-C-C4-alkyl oder Phenyl-C-C,-alkoxy steht,

fur Wasserstoff, C,-Cg-Alkyl oder C3-Cg-Alkenyl steht, oder

RY, R10 weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden

sind, fiir einen gegebenenfalls durch C;-C4-Alkyl substituierten finf-
bis achtgliedrigen Cyclus, bei dem gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein kann, stehen
kSnnen,

fiir 0 bis 2 steht, und
fiir 0 bis 2 steht.

3. Verbindungen gem#B Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass

K

Ar

fir Sauerstoff oder Schwefel steht,

fir Arl steht, wobei Arl fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis drei-
fach durch Fluor, Chlor, Brom, C-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkenyl, C,-Cg-
Alkinyl, C;-C4-Alkoxy, C;3-Cg-Alkenyloxy, C;-C4-Alkinyloxy C;-
Cg-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl, C;-C4-Alkylsulfonyl, C;-C,-
Halogenalkyl, C;-C4-Halogen-alkoxy, C,-C4-Halogenalkenyloxy, C;-
C,y-Alkylidendiyl-dioxy, C-Ca-Halogenalkylidendiyl-dioxy,
Halogen-C;-C,-alkylthio, Halogen-C;-C,-alkylsulfinyl, Halogen-C;-
C,-alkylsulfonyl, Hydroxy, Mercapto, Nitro, Cyano, Amino oder
durch eine der folgenden Gruppen

244
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a) ——cor’. D —N—hH , ©) —-l!l—(lgR' , d) —AI—SO,R’.

R [y _i!
8) —L—J:HCOR'- N —L—Jﬁ—coz” » 9 —R'

substituiertes Phenyl, Naphtyl, Chinolinyl, Thienyl, Pyrimidyl,
Furanyl, Thiazolyl, Benzthiazolyl, Oxazoly!, Pyrazolyl oder Pyridyl
steht,

oder fiir Ar2 steht, wobei Ar2 fiir Ar! steht, welches zusatzlich durch
Phenyl, Pyridyl, Pyrimidyl, Thienyl, Furanyl, Thiazolyl, Tetrazolyl,
Triazolyl, Benzyl, Phenoxy, Phenyl-S(0),-, Pyridyloxy, Pyrimidyl-
oxy, Thiazolyloxy, Pyridyl-S(0)p-, Pyrimidyl-S(O)p- oder Thiazolyl-
S(O)p- substituiert ist, wobei diese Substituenten ihrerseits gegebenen-
falls einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C-C4-Alkyl, C,-
Cs-Alkenyl, C;-C4-Alkoxy, C;-Cy-Halogenalkyl, C;-C,-Halogen-
alkoxy, Nitro oder Cyano substituiert sind,

L fur Sauerstoff oder Schwefel steht,

\'/ fir Sauerstoff oder fir die Gruppen —S(0),- oder ==N-W steht,

W fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Cy-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C5-
Cs-Cycloalkyl., C3-Cg-Cycloalkyl-C-C,-alkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-
C4-Alkoxy-C>-Cj-nlkyl, Rir jeweils gegebencnfalls cinfach bis
dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C;-C4-Alkyl, C|-C4-Alkoxy, C-
C,-Halogenalkyl. C,-C,-Halogcnalkoxy, Nitro oder Cyano
substituiertes Phenyl, Phenyl-C;-C,-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkoxy.
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Pyridyl, Thiazolyl, Pyrimidyl, Thienyl, Pyridyl-C;-C,-alkyl,
Pyrimidy}-C,-C,-alkyi, Thiazolyl-C,-C,-alkyl oder fir die Gruppen
1

R
COR' ; -COR' ; -SOR' ; -co—N(Rz oder Cyano steht,

R! S

fir CN, —CcO—N_ . oder ——C/’ h
] _— Ste
“R? \NHZ L,

Y! und Y3 unabhfingig voneinander besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, ge-

gebenenfalls fir Fluor, C;-C4-Alkyl, C;-Cy-Halogenalkyl, C{-Cy-
Alkoxy, C;-C4-Alkoxy-C,-Cy-alkyl fiir jeweils gegebenenfalls ein-
fach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C{-C4-Alkyl, C;-C;4-
Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Thienyl, Pyridyl, Thiazolyl, Pyrimidyl,
Phenyl-C;-Cy-alkyl, Thiazolylmethyl, Pyridylmethyl oder fir die
Gruppen
R
—CO,R' oder -—CO—N<

2
R stehen,

Y2, Y4, Y5, Y6 unabhfingig voneinander filr Wasserstoff oder C;-C4-Alkyl

stehen, oder

Y4 und Y5 weiterhin mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,

fur einen 5- bis 6-gliedrigen, geséittigten oder ungesittigten Cyclus
stehen, der durch cin Heteroatom aus der Reihe N, O, S unterbrochen
sein kann und gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, tert.-Butyl, Methoxy. Trifluormethyl, Trifluor-

methoxy. Cyano oder Nitro substituiert scin kann,

M6
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fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes C,-C,-Alkyl, Cyano-C,-C,-alkyl, C,-Cs-Alkenyl,
C,-Cy-Alkinyl, C,-C.Cycloalkyl, C,-C,-Cycloalkyl-C,-C;-alkyl, C,-
Ce-Alkoxy-C,-Cy-alkyl, C,-C,-Halogen-C,-C,-alkyl, fiir jeweils ge-
gebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-
Alkyl, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy,
Nitro oder Cyano substituiertes Phenoxy-C,-C,-alkyl, Phenyl-C,-C,-
alkyloxy-C,-C;-alkyl, Phenylthio-C,-C;-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkylthio-
C,-C,-alkyl, Phenyl-C,-C,-alkyl, Phenyl, Pyridyl-C,-C,-alkyl,
Thiazolyl-C,-C,-alkyl oder fiir die Gruppen
1

—COR'; —CONC" ; —SOR'; —COR';
R

oder Cyano steht, wobei
fur 0 bis 2 steht,

filr Wasserstoff (jedoch nicht fiir die Reste -CO,R! und —-SO,R!), fur
jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes C,-
Cs-Alkyl, C,-C,-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy substituiertes C,-C,-
Cycloalkyl oder filr jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl,
C,-C;-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder
Benzyl steht,

fur Wasserstoff. fir jewcils gegebenenfalls durch Fluor und/ oder
Chlor substituicrtes C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl. C,-
C,-Alkoxy, C,-C,-Alkenyloxy oder flir jeweils gegebenenfalls cinfach
bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl. C,-C,-Alkoxy.

X
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C,-C;-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substi-
tuiertes Phenyl, Benzyl, Bénzyloxy steht, oder

R', R? weiterhin gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden
sind, fir einen gegebenenfalls durch C,-C,-Alkyl substituierten filnf-
bis sechsgliedrigen Cyclus stehen kbnnen, bei dem gegebenenfalls
eine Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann, und

R’  fiir Wasserstoff, fiir C,-C,-Alkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls ein-
fach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-
Alkoxy, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

R®  fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl steht,

R’  fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
C,-C¢-Alkyl, C,-Ci-Alkenyl, C,-Ci-Alkinyl, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-
Alkoxy-C,-C;- alkyl, C,-C,-Alkylthio-C,-C,-alkyl, jeweils gegebenen-
falls durch Fluor und/oder Chlor, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy substi-
tuiertes C,-C¢-Cycloalkyl oder C3-C4-Cycloalkoxy, in welchem ge-
gebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann,
fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-Alkoxy, Trifluormethyl, Difluormethoxy,
Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenoxy,
Benzyloxy, Thienyl, Furanyl, Pyridyl, Pyrimidyl, Thiazolyl, Pyrazolyl
oder Phenyl-C,-C;-alkyl odcr im Fall der unter Ar genannten Reste a)
und c) auch fUr cinc Gruppe

e
_N,\.R . oder fir den Rest g) auch fiir Hydroxy steht,
R‘I

R* fiir WasserstofY stcht.
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R®>  fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes C,-Ce-Alkyl, C,-Cg-Alkenyl, C,-C,-Alkinyl, C,-C,-
Alkoxy, C;-C,-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann, filr jeweils gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C,-C,-Alkyl, C,-C,-
Alkoxy, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl oder Phenyl-C,-C,-alky! steht,

R  fiir WasserstofT oder C,-C,-Alkyl steht, oder

R’, R weiterhin besonders bevorzugt gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an
das sie gebunden sind, fir einen gegebenenfalls durch C,-C,-Alkyl
substituierten flinf- bis sechsgliedrigen Cyclus stehen, bei dem ge-
gebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff ersetzt sein kann,

m fiir 0 oder 1 steht, und

n  firO bis 2 steht,

4, Verbindungen gema Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass

K fur Sauerstoff und Schwefel steht,

Ar  fur Ar' steht, wobei Ar' flir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach
durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Propyl, i-Propyl. s-. n-, i-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, i-Propoxy, s-. n-, i- oder t-
Butoxy, Allyloxy, Methallyloxy, 2-Butenyloxy, Propargyloxy. 2-Buti-
nyloxy. Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl. Methyl-
sulfonyl. Ethylsulfonyl, Trifluormethyl, Difluormethoxy. Trifluor-

methoxy, Methylendioxy, Difluormethylendioxy.  Tetrufluor-
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ethylendioxy, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, Trifluormethyl-
sulfinyl, Trifluormethylsulfonyl, Hydroxy, Mercapto, Nitro, Cyano,
Amino, oder durch eine der folgenden Gruppen

L
2) —L—CO—R" b) —H—HH. c) —H—H—-R’. d) NHSO,R’,

€) —L—é—CO—R ) —L—é—CO H - —E—R"

substituiertes Phenyl, Thienyl, Pyrimidyl, Furanyl oder Pyridyl steht,

oder filr Ar* steht, wobei Ar® fiir Ar' steht, welches zusitzlich durch
Phenyl, Pyridyl, Thienyl, Tetrazolyl, Triazolyl oder Phenoxy
substituiert ist, wobei diese Substituenten ihrerseits gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder
i-Propyl, s-, n-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, i-Propoxy, s-, n-
oder t-Butoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Nitro oder Cyano
substituiert sind, und

L fur Sauerstoff oder Schwefel steht,

\'/ fur Sauerstoff oder flir die Gruppe —S(0),- steht,

s
Y/
X  fir —cN, —CO—NH, —C7  steht,

NH,

Y! und Y3 unabhiingig voneinander flir Wasserstoff, Methyl. Ethyl, Propyl,
iso-Propyl, Butyl, iso-Butyl, sec.-Butyl, tert.-Butyl. jeweils gepe-
benenfalls einfach bis dreifaich durch Fluor, Chlor. Brom. Methyl.
Methoxy, Trifluormethyl. Difluormethoxy oder Trifluormethoxy suh-
stituiertes Phenyl oder Benzyl stehen,
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Y2, Y4, Y3, Y6 stehen ganz besonders bevorzugt unabhiingig voneinander filr

Wasserstoff, Methyl oder Ethyl stehen, oder

Y4 und Y3 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,

Rl

fiir einen sechsgliedrigen, ungesiittigten Cyclus stehen, der gege-
benenfalls einfach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy, Tri-
fluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiert sein
kenn,

fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Allyl, Propargyl, Cyclopropyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclopentylmethyl,
Cyclohexylmethyl, Methoxymethyl, Ethoxymethyl, fiir jeweils gege-
benenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl oder Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro
substituiertes Phenyl, Benzyl, Pyridylmethyl, Thiazolylmethyl oder

fur die Gruppen
R1
| / ' ,
—CO,R'+ —CO—N ' —S8O,R', —~CO—R' ,
R
oder Cyano steht, wobei

fur Wasserstoff (jedoch nicht fiir die Reste -CO,R! und -SO,R!),
Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Allyl,
Propargyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl flir jeweils gege-
benenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy. Trifluormethyl Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro sub-
stituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

fir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, Allyl, Propargyl,
Methoxy. Ethoxy, Allyloxy oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach
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bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methy!, Methoxy, Trifluor-
methyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Benzyloxy
steht, oder

R', R* gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das die gebunden sind, filr
einen Pyrrolidin-, Thiazin-, Piperidin- oder Morpholinrest stehen
kdnnen,

R’  fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl stehen,

R’  fiir Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Vinyl, Tri-
fluormethyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy, n-, s-, i~ oder t-
Butyloxy, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopentyloxy,
Cyclohexyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Methoxy, Trifluor-
methyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl,
Pyridyl oder Benzyl oder im Fall der unter Ar genannten Reste a) und
¢) auch fiir eine Gruppe

RG

/
'—"N\ oo oder fiir den Rest g) auch fiir Hydroxy steht,
R

R’  fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i- oder t-
Butyl, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, fiir gegebenenfalls ein-
fach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy, Tri-
fluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl
steht,

R  fir WasserstofT, Methyl oder Ethyl steht,
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R’ R' gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fir
einen Pyrrolidin-, Piperidin- oder Morpholinrest stehen,

m fiir 1 steht,
n fiir O bis 2 steht.
5. Verbindungen gem#f Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass

Ar  flir Ar' steht, wobei Ar' fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach
durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, n-, s-, i-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy, n-, s-, i- oder t-
Butoxy, Allyloxy, Methallyloxy, 2-Butenyloxy, Propargyloxy-2-Buti-
nyloxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluor-
methoxy, Methylendioxy, Difluormethylendioxy, Tetrafluorethylen-
dioxy, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, Trifluormethylsulfinyl,
Trifluormethylsulfonyl, Hydroxy, Nitro, Mercapto, Cyano, Amino
substituiertes Phenyl, Thienyl, Pyrimidyl oder Pyridy] steht,

oder fir Ar* steht, wobei Ar® flir Ar' steht, welches zusatzlich durch
Phenyl oder Phenoxy substituiert ist, wobei diese Substituenten
ihrerseits gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Isopropyl, n-, s-, i- oder t-Butyl, Methoxy,
Ethoxy, Isopropoxy, n-, s-, i- oder t-Butoxy, Trifluormethyl, Trifluor-

methoxy. Nitro oder Cyano substituiert sind.
K fur SauersiofT oder Schwefel steht,

Vv fur SaucrstofY oder Schwefel steht.
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X fiir CN steht,

Y! und Y3 unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder
Propyl stehen,

Z fir Wasserstoff oder Methyl steht,
m for 1 steht, und

0 Y2, Y4, Y5, Y6 unabhiingis voneinander fiir Waseerstoff, Methyl oder Ethyl
stehen.

6. Verfahren zum Herstellen von Verbindungen geméB einem der Anspriiche 1
bis 5, dadurch gekennzeichnet, dass

(A) fiir den Fall, dass K fiir Sauerstoff steht sowie Z filr WasserstofT steht,

Verbindungen der Formel (II),

Ar/ﬂ\/‘ @

0 in welcher

Ar und X die in einem der Anspriiche 1 bis 5 angegebene Bedeutungen
haben,
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mit Verbindungen der Formel (III),
Yy \ s
R!l—A / " y?
v am

Y'I
in welcher

V, YL, ¥2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die in einem der Anspriiche 1 bis §
angegebene Bedeutungen haben,

und

A fiir O oder S(0),, wobei q fiir 0 oder 2 steht, und

R" fir Alkyl, insbesonderc fiir C,-C, -Alkyl, oder Benzyl steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verd{innungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart einer Base oder einer Sdure und/oder einer Metallverbindung der
Formel (IIa),

Me(Q), (ITla)

in welcher

Me fir ein zweiwertiges bergangsmetallatom, insbesondere Nickel.
steht, und

Q fur eincn Chelatliganden. insbesondere filr ecinen zweizithnigen

Chelatliganden, wie zB. Acetylacetonat, steht,

umgesetzt werden, oder dass
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(B) fiir den Fall, dass K fiir SauerstofT steht sowie Z fiir Wasserstoff steht,

Verbindungen der Formel (1V),

Hal
av)

in welcher

Ar und X die in einem der Anspriiche 1 bis 5 angegebene Bedeutung haben,

und

Hal fiir Halogen steht,

mit Verbindungen der Formel (V),

H

P

m
S— \a
y® V)
v!

in welcher

V, Y1, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m die in einem der Anspriiche 1 bis 5 an-
gegebene Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart cines Verdlnnungsmittels zu Verbindungen der

Formel (V1) umgesetzt werden,
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Hal®
bE e
X /4 mY5
Y (VD
YI

in welcher

V, Ar, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y3, Y6 und m die in einem der Anspriiche 1 bis §
angegebene Bedeutungen haben,

die gegebenenfalls in Gegenwart einer Base und gegebenenfalls in Gegenwart
einer dreiwertigen Phosphorverbindung unter Abspaltung von Schwefel und
Halogenwasserstoff zu Verbindungen gemfB einem der Ansprilche 1 bis 5,
bei denen K fiir Sauerstoff sowie Z fiir Wasserstoff steht,

weiterreagieren, oder dass

(C) fur den Fall, dass K fiir Sauerstoff steht, aber Z nicht fiir Wasserstoff
steht,

Verbindungen der Formel (VII),
z vy

ve (VID)

in welcher
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V,Z, YL, Y2 Y3, Y4, Y5, YS und m die in einem der Anspriiche 1 bis 5 ange-
gebene Bedeutungen haben,

und Z nicht flir Wasserstoff steht,

mit Halogenierungsmitteln, wie beispielsweise Phosgen, Diphosgen und
Triphosgen, gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlinnungsmittels zu Ver-

bindungen der Formel (VII),
Hal®
fo X v
Hai—{ - Y?
v (VIID)
y'
in welcher

V,Z, YL, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m eine der oben angegebenen Bedeutungen
haben,

und Z nicht fiir Wasserstoff steht und
Hal flir Halogen steht, umgesetzt werden,

die dann mit Verbindungen der Formel (II),

Jo o

Ar, X die in einem der Anspriiche 1 bis S angegebene Bedeutungen haben.,

in welcher
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Siureakzeptors umgesetzt werden, oder dass

(D) fiir den Fall, dass K fiir Sauerstoff steht, aber Z nicht fiir Wasserstoff
steht,

Verbindungen der Formel (Ia),

(1s)

in welcher

Ar, V, X, YL, Y2, Y3, Y4, YS, Y6 und m die in einem der Anspriliche 1 bis 5
angegebene Bedeutung haben,

K fiir Sauerstoff steht,

mit Alkylierungsmittel, Acylierungsmitteln, Sulfonylierungsmitteln oder
Kondensationsmitteln der Formel (IX)

Z-G (IX),

in welcher

G fir eine Fluchtgruppe steht,

gegebenenfalls in Gegenwart cines L3sungsmittels und gegebenenfalis in

Gegenwart einer Basc umgesetzt werden, oder dass
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(E) fiirden Fall, dass K filr SauerstofT steht,

Verbindungen der Formel (')
f A v
Hal—Ar' "\ _— &Yﬁ
Y® an

in welcher

Ar', V, X, Y1, Y2, Y3, Y4, Y6, Z und m die in einem der Anspriiche 1 bis 5
angegebene Bedeutung haben,

und

Hal fiir Halogen, insbesondere fiir Brom, steht,

mit Boronsiuren der Formel (X)
A" —B(OH), X,
in welcher

Ar?'  fiir die Substituenten steht, die in einem der Ansprilche 1 bis 5 unter
Ar? als zusatzliche Substituenten fir Ar! genannt wurden,

in Gegenwart eincs LOsungsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart einer Basc
und eines Edelmetalikomplexes, bevorzugt eines Palladiumkomplexes. umge-

setzt werden, oder dass

(F) furden Fall. dass K fliir Schwefel steht,
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Verbindungen der Formel (I)
zZ vy
] g
m
— Ys
[
I vy O©
y!
in welcher
5 Ar,Z, V, X, YL, Y2, Y3, Y4, Y5, Y6 und m in einem der Anspriiche 1 bis 5
angegebene Bedeutung haben, und
K fiir Sauerstoff steht,
0 in Gegenwart cines Schwefelungsreagenzes in Gegenwart eines Ldsungs-
mittels umgesetzt werden, oder dass
(G) furden Fall, dass V fiir S(O), und n fir 1 oder 2 steht,
5 Verbindungen der Formel (I)
)
in welcher
'0 Ar. Z, K, X, YL, Y2, Y3, Y4 Y5, Y6 und m dic oben angegebene Bedeutung
haben, und

\% fur Schwefelatom steht,
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in Gegenwart von Perstiuren oder Wasserstoffperoxid in Gegenwart von
Molybdaten oder Wolframaten oxidiert werden.

7. Verfashren zum Bekimpfen von unerwilnschtem Pflanzenwuchs und/oder
tierischen Schidlingen, dadurch gekennzeichnet, daB man mindestens eine
Verbindung gem#f einem der Anspriiche 1 bis 5 auf unerwilnschte Pflanzen
und/oder die tierischen Schiidlinge und/oder ihren Lebensraum einwirken
laisst.

8. Verwendung von mindestens einer Verbindung gemilB einem der Anspriiche
1 bis 5 zum Bekimpfen von unerwilinschten Pflanzen und/oder tierischen
Schiidlingen

9. Herbizides, akarizides oder insektizides Mittel, gekennzeichnet durch einen
Gehalt an einer Verbindung gem#B einem der Anspriche 1 bis 5 und 0blichen
Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Mitteln.
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Arylsubstitulerte heterozyklische Enaminone

Zusammenfassung

Die Erfindung betrifft neue heterozyklische Enaminone der allgemeinen Formel (1)
z

y? v

I‘l'lYs
3 Ey' ()]
2

in welcher Ar, Z, K, X, Y', Y2, Y, Y*, Y°, Y® und V die in der Beschreibung ange-
gebene Bedeutung haben,

ihre Verwendung als Herbizide, Akarizide und Insektizide sowie Verfahren zu ihrer
Herstellung.
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ENAMINONAS HETEROCICLICAS ARIL-SUBSTITUIDAS

La invencién se refiere a nuevas enaminonas heterociclicas aril-substituidas, a
varios procedimientos para su obtencién, 2 productos intermedios y a su empleo
como agentes protectores de las plantas, especialmente como herbicidas, acaricidas,
nematicidas e insecticidas. .

Se conocen ya determinadas enaminonas carbociclicas substituidas en el
anillo de fenilo como productos intermedios para quinolonas con actividad
antibacteriana (R. G. Glushkov, N.B. Marchenko, A. N. Padeiskaya, L.D.
Sphipilova, Pharm. Chem. J. (Engl. Transl.) 24, 460465, (1990)). Ademds se
conocen enaminonas carbociclicas substituidas en el anillo de fenilo (M.V.
Mezentseva, A.V. Kadushkin, L.M. Alekseeva, A. S. Sokolova, V.G. Granik, Phg,rm.
Chem. J. (Engl. Transl.) 25, 858-864 (1991); G. M. Coppola, R. Damon, A.D, Kahle,
M. J. Shapiro, J. Org. Chem. 46, 1221-1222, (1981); D.Brillon, G. Sauv¢, J. Org.
Chem. 55, 2246-2249, (1990)). Hasta el presente no se ha descrito un empleo de
estos compuestos como agentes protectores de las plantas. -

Las nuevas enaminonas heterociclicas se describen en general por medio de la

formula (1),

f 2
— mY"-
X Y‘ M
Y‘l

en la que
K significa oxigeno o azufre,

Ar  significa fenilo, naftilo substituidos respectivamente o significa hetarilo mono



—
r_._'.r'n

. R!
1 ~”
—CO,R o —-CON\ 2

3-

o biciclico con 5 a 10 4tomos en el anillo, substituido respectivamente en caso
dado,

\' significa oxigeno o significa los grupos —S(0),- 0 >N-W,

W significa - hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo, alcoxialquilo, alcoxi, fenilalquiloxi, fenilo, fenilalquilo, hetarilo,
hetarilalquilo substituidos en caso dado o significa los grupos ~COR!, -
COR*

R R R R

R, — — 1 .
SORYL co—N -, r COR', (P CONS
Rz 3

o ciano

X significa

R &
CN, -CO—N_ , ° 5\,

R H,

Y'eY? independientemente entre si, significan hidrégeno, halégeno o alquilo,
alcoxi, alcoxialquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetarilalquilo substituidos

respectivamente en caso dado o significan los grupos

R
y
Y2 Y Y YS, independientemente entre sf, significan hidrégeno, halégeno o

alquilo substituido en caso dado,

266
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YeY junto con los étomos de carbono, con los que estén enlazados,

—Co,R' ; —CcoN

R
'—(":)F_ zR'; —(é),— —CONY

significan un ciclo saturado o insaturado, substituido en caso dado, que estd
interrumpido en caso dado por heterodtomos,

significa hidrégeno, significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquil-alquilo, alcoxialquilo, fenoxialquilo, fenilalquil-oxialquilo,
feniltioalquilo, fenilalquil-tioalquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetaril-
alquilo substituidos respectivamente en caso dado, o significa los grupos

R!
2 ~—SO,R'; —COR";

4
R‘

R' | 1
) R A S i

7~

o ciano,

significa 0 a 3,

significa0 a 2,

significa 0 a 2,

significa hidrégeno, significa alquilo o cicloalquilo saturados o insaturados,
interrumpidos respectivamente en caso dado por heterodtomos, substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilo o hetarilo substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilalquilo o hetarilalquilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrdgeno, significa alquilo o alcoxi saturados o insaturados,
substituidos respectivamente en caso dado, significa fenilo, fenilalquilo o

fenilalquiloxi substituidos respectivamente en caso dado, o
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R', R? significan ademds, junto con el itomo de nitr6geno, con el que estén

RS, RS

enlazados, un ciclo, en caso dado substituido y, .en caso dado, interrumpido
por heterodtomos,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi substituidos respectivamente en
caso dado, significa fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidrégeno o significa alquilo substituido en caso dado, y
independientemente entre s, significan hidrégeno o significan alquilo
substituido en caso dado.

Para los compuestos de la férmula (1), se cumple que:

significa preferentemente Ar', donde Ar' significa fenilo o nafiilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a cinco veces por halégeno,
por alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por alquenilo con 2 a 8 dtomos de
carbono, por alquinilo con 2 a 8 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 8
itomos de carbono, por alqueniloxi con 2 a 8 dtomos de carbono, por

alquiniloxi con 3 a 8 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 dtomos de

carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alquilsulfonilo

con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoslquilo con 1 a 6 dtomos de
carbono, por halégenoelcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
halégenoalqueniloxi con 2 a 8 dtomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi
con 1 a 2 4tomos de carbono, por hal6genoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2
dtomos de carbono, por halégeno-alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 4 #4tomos de carbono, por halégeno-
alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por los grupos



£
o
3 K
L
v
w

oo The. ot
b) —N—CH . o) —N—CR’ . d) —N—SO,R .
R R~
¢&)—L——COR'. ) —L % COH , g —h—R’

o significa hetarilo mono o biciclico con 5 hasta 10 4tomos en el anillo,

o significa Ar’, donde Ar® significa Ar', que ademés estd substituido por
fenilo, por naftilo, por hetarilo con 5 o 6 miembros, por fenil-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por fenoxi, por fenil-S(O),-, por hetariloxi con 5 0 6
miembros o por hetaril-S(0),-, estando substituidos estos substituyentes, por
su parte, respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno,
por alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono, por alcoxi'con 1 a 6 &tomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4dtomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por nitro o por ciano.
' Preferentemente,

significa oxigeno o azufre.

Preferentemente,

sig:-liﬁca oxigeno o azufre.

Preferentemente,

significa oxigeno o significa los grupos ~S(0),- 0 >N-W.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 d4tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 8 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 Atomos de carbono,

cicloalqui16 con 3 a 8 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
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carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 4tomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o 'por cloro,
significa fenilo, fenilalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, fenilalquiloxi con 1
2 4 dtomos de carbono, hetarilo, hetarilalquilo substituidos respectivamente
en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6

dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, por

halégenoalquilo con 1 a 4 stomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4

Atomos de carbono, por nitro o por ciano, o significa los grupos

R
—COR' ; —CO,R" ; —SO,R'. —CO—NT, .
' R?
R® R -y
: ' o
—(C)—C—CO,R'. ——(C}—C~—CON _
' R?
5 s
o ciano. -
Preferentemente,
X significa
K 7
CN, --CO— o
CO—N_, R2 \NHZ
Preferentemente,
Y'eY? significan, independientemente entre si, hidrdgeno, halégeno, alquilo

con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 44tomos de carbono,



—

—COR' 0 —CO—N

alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-
alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, significan fenilo, fenil-alquilo conla4
dtomos de carbono, hetarilo con 5 0 6 miembros o hetaril-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono con 5 o 6 miembros substituidos respectivamente en caso
dado de una a cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 Atomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 6 d4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 4 dtomos de carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
ciano o por nitro o significan los grupos

_R'

R

Preferentemente,

Y2 Y!, Y, Yésignifican, independicntemente entre si, hidrégeno, halégeno o

significan alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono substituido por flior y/o por
cloro, 0

preferentemente,

Y'Y significan junto con los dtomos de carbono, con los que estdn

enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros, saturedo o insaturado, que puede
estar interrumpido por 1 a 3 heterodtomos de la serie formada por N, O, S y
que puede estar substituido en caso dado de una a tres veces por haldgeno,
por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenonlc.oxi con ] a 4 étomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 & 8 dtomos de carbono, ciano-

alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 8 dtomos de carbono,

A

I
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alq_uinilo con 3 a 8 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 itomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por fliior y/o
por cloro, significa fenoxi-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, fenil-
alquiloxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4&tomos de carbono,
feniltio-alquilo con-1 a 4 dtomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a 4 4tomos
de carbono-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, fenilo, fenil-alquilo con 1 a
4 itomos de carbono, hetarilo con 5 o 6 miembros, hetaril-alquilo con 1 a 4
atomos de carbono-con 5 0 6 miembros substituidos respectivamente en caso
dado de una a cuatro veces, por haldgena, por alquilo con 1 a 6 itomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 6 4tomos de cal:bono, por halégenoalquilocon 1 a
4 itomos de carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
nitro o por ciano, o significa los grupos

R
—CO,R' ; —CON <R’ ; —8O,R'. —COR";

e T e

o ciano.
Preferentemente

P significa 0 a 2.
Preferentemente,

significa 0 a 2.
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Preferentemente,

significa hidrégeno (sin embargo no para los restos -CO;R' u —SORY),
significa alquilo con 1 a 10 &tomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 &tomos
de carbono, alquinilo con 3 a 6 #tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por claro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 4tomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 8 dtomos de carbono, en
el cual puede estar interrumpido en caso dado un grupo metileno por oxigeno
o por azufre, substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro,
por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de

carbono, o significa fenilo, piridilo, tienilo, pirimidilo, tiazolilo, fenil-alquilo

con | a 4 dtomos de carbono, piridil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, °

tiazolil-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono substituidos respec-tivamente en
caso dado de una a cuatro veces por haldgeno, por alquilo con 1 a 6 itomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,
por ciano o por nitro.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo

con 3 a 6 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi -

con 1 a 6§ dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 6 &tomos de carbono
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro o significa
fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 itomos de carbono o fenil-alcoxi con | a 4
dtomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a cuatro
veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con
1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por ciano o por nitro.
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Preferentemente,

R', R? pueden significar ademés junto con el tomo de nitrégeno, con el que estan

R.‘

R% RS

enlazados, un ciclo de 5 hasta 8 miembros, substituidos respectivamente en
caso dado por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado un grupo metileno por oxigeno o por azufre.

Preferentemente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido en caso
dado por halégeno o significa fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 Atomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por
halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxicon 1 a §
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 2 4 dtomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono.

Preferentemente,

independientemente entre si, significan hidrégeno o alquilo con 1 a 4 étomos
de carbono substituido en caso dado por fltior y/o por cloro.

Preferentemente,

significa alquilo con 1 a 10 dtomos de carbono, aqu:enilo con 2 a 10 4tomos

de carbono, alquinilo con 3 a 10 4tomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 dtomos

' de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de

carbono, alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
significa cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono o cicloalcoxi con 3 a 8
dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso dado un grupo

metileno por oxigeno o por azufre, substituidos respectivamente en caso dado
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por flior, por cloro._ por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono y/o por alcoxi
con | a 4 dtomos de carbono, significa fenilo, fenoxi, benciloxi, hetarilo con 5
o 6 miembros, o fenil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
halégeno-alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por ciano o por nitro, o, en el caso de los restos a) y c)

indicados en Ar, significa también un grupo

o para el resto g) significa también hidroxi.

R..

R’

Preferentemente,
significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono.
Preferentemente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a

8 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a

10 dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 8 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 &tomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre, substituido en caso dado
por flior, por cloro, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi con
1 a 4 4tomos de carbono, significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono o fenil-alcoxi con 1 a 2 étomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo

con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
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halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por ciano o por nitro.
Preferentemente,

R'®  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono o alquenilo con 3 a
6 4tomos de carbono.

Preferentemente,

R’, R'%pueden significan ademds junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 4 itomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre.

Preferentemente,
m significa 0 2 2,
Preferentemente,

n significa 0 a 2.

De forma especialmente preferente,

K significa oxigeno o azufre.

De forma espef:ialmente preferente,

Ar  significa Ar', donde Ar' significa fenilo, naftilo, quinolinilo, tienilo,
pirimidilo, furanilo, tiazolilo, benzotiazolilo, oxazolilo, pirazolilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por flior, por
cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alquenilo con
2 a 6 4tomos de carbono, por alquinilo con 2 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por alqueniloxi con 3 a 6 dtomos de
carbono, por alquiniloxi con 3 a 6 dtomos de carbono, por alquiltiocon1a 6
dtomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por

alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4
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dtomos de carbono, por halégeno-alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por
halégenoalqueniloxi con 2 a 4 dtomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi
con 1 a 2 étomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2
dtomos de carbono, por haldgeno-alquiltio con 1 a 2 4tomos de carbono, por
halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 2 #tomos de carbono, por halgeno-
alquilsulfonilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes

Ty oy
8) —L—COR’. D) _E'_hH . ©) —I!l—hR’ , d) —bll-—SO,R'.

R® R®
) _L_!;Hcogn f —L—é—co,l-l » 8 —h—R’

o significa Ar%, donde Ar? significa Ar', que esté substituido adicionalmente
por fenilo, por i)iﬁdilo. por pirimidilo, por tienilo, por furanilo, por tiazolilo,
por tetrazolilo, por triazolilo, por bencilo, por fenoxi, i:or fenil-S(0),-, por
piridiloxi, por pirimidilt.:xi. por tiazoliloxi, por piridil-S(0),-, por pirimidil-

S(0),- 0 por tiazolil-S(0),-, estando substituidos estos substituyentes, a su

vez, en caso dado de una a tres veces, por flior, por cloro, por bromo, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquenilo con 2 a 4 étomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a
2 itomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 2 d4tomos de carbono, por
nitro o por ciano.

De forma especialmente preferente,

significa oxigeno o azufre.

De forma especialmente preferente,

significa oxigeno o significa los grupos —S(0),- 0 >N-W.
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De forma especialmente _pret'erente.

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 &tomos de.carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, glcoxi con 1 & 4 &tomos de carbono-alquilo con 2 a 3 4tomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro,
significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, fenil-alcoxi con 1
a 2 dtomos de carbono, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, tienilo, piridil-alquilo
con 1 a 2 tomos de carbono, pirimidil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,
tiazolil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono substituidos respectivamente en
caso dado de una a tres veces por fliior, por cloro, por bromo, por alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

étomos de carbono, por nitro o por ciano o significa los grupos

de forma especialmente preferente,

signiﬁca
S
NH,

De forma especialmente preferente,

Y'eY? significan, independientemente entre si, hidrég'eno, en caso dado
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significan flGor, alquilo con I a 4 &tomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a
2 Atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, significan fenilo,
tienilo, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, fenil-alquilo con 1 & 2 dtomos de
carbono, tiazolilmetilo, piridilmetilo substituidos respectivamente en caso
dado de una a tres veces por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

dtomos de carbono, por ciano o por nitro o significan los grupos
—CoR' 0 —co—N]

De forma especialmente preferente,

Y? Y4, Y4, Y8 significan, independientemente entre si; hidrégeno o alquilo
con 1 a 4 4tomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

YeY® significan ademds junto con los &tomos de carbono, con los que estén |
enlazados, un ciclo con 5 o 6 miembros, saturedo o insaturado, que puede
estar interrumpido por un heterodtomo de la serie formada por N, O, Sy que
puede estar substituido en caso dado una o dos veces por fldor, por cloro, por
bromo, por metilo, por terc.-butilo, por metoxi, por trifliormetilo, por
trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

Z significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, -cia.no-

alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos de carbono,

alquinilo con 3 a 8 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de .
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carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de
carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono, significa fenoxi-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,
fenil-alcoxi con 1 & 2 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de
carbono, feniltio-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a 2
#tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, fe:iil-alquilo conla
2 dtomos de carbono, fenilo, piridil-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono,
tiazolil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono substituidos respectivamente en
caso dado de una a tres veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

dtomos de carbono, por nitro o por ciano o significa los grupos

R' - '
. —CO,R'; —cow(Rz ; —SO,R'. —COR";

o ciano.

De forma especialmente preferente,

significa 0 a 2.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno (sin embugé no para los restos -CO;R! y —-SO.R'),
significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 dtomos de
carbono, alquinilo con 3 a 4 #tomos de carbono substituidos respectivamente
en caso dado por flior y/o por cloro, significa cicloalquilo con 3 a 6 4tomos
de carbono substituido respectivamente en caso dado por fltor, por cloro, por

alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono
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RI, Rz

o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado una o
dos veces, por flior, por cloro, lr;or bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por halédgenoalquilo con 1
a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por
ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 4 ftomos de carbono, alquinilo con 3 a 4 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 4 4tomos de carbono
substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro o significa
fenilo, bencilo, benciloxi substituidos respectivamente en caso dado una o dos
veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 étomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a
2 étomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por
ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

pueden significar ademés junto con el dtomo de nitrdgeno, con el que estén .

enlazados, un ciclo con 5 0 6 miembros substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno. |

De forma especialmente preferente,

significa hidrdgeno, metilo o etilo.

De forma especiaimente preferente,

significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 6 dtomos de
carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de

carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de
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carbono, alquiltio con 2 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 tomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por fltior y/o por cloro,
significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado en caso dado un grupo metileno por oxigeno, substituidos
respectivamente en caso dado por flor, por cloro, por alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, tienilo, furanilo, piridilo, pirimidilo, tiazolilo,
pirazolilo o fenil-alquilo con 1 a 2 #&tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado una o dos veces, por flior, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, por trifliormétilo, por difiiormetoxi, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro o, en el caso de los restos a) y c), citados en Ar, significa

también un grupo

R

__N\Rw

o para el resto g) significa también hidroxi.

De forma especialmente preferente, .

significa hidrégeno.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilocon3 a 6
dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxicon 1 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono, en el cual
puede estar reemplazado en caso dade un grupo metileno por oxigeno,
substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa

fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono substituidos
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respectivamente en caso dado una o dos veces por flior, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 stomos
de carbono, por trifliormetilo, por diflGormetoxi, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

R’, R'® pueden significar ademi4s junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estén

enlazados, un ciclo con 5 o 6 miembros, substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno.

De forma especialmente preferente,

significa0o 1.

De forma especialmente preferente,

significa0a 2.

De forma muy especialmente preferente,

significa oxigeno o azufre.

De forma muy especialmente preferente,

significa Ar’, donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo, furanilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por fltor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por i-propilo, por s-, n., i-
o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por i-propoxi, por s-, n-, i- o t-
butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-buteniloxi, por propargiloxi, por 2-
butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo o por etilsulfonilo, por trifliormetilo, por diflGormetoxi, por

trifliormetoxi, por metilendioxi, por diflGormetilendioxi, por

/&%?p
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tetraflGoretilendioxi, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por
trifliormetilsulfinilo, por trifliormetilsulfonilo, por hidroxi, por mercapto,

por nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes

2) —L—CO—R": b) —u—hH » ©) —"—h—ﬂ'. d) NHSO,R’.
R

¢) —L—-{—Cco—R’ f) —L—E——OO,H' g —h—R’

o significa Ar, donde Ar* significa Ar', que estd substituido adicionalmente
por fenilo, por piridilo, por tienilo, por tetrazolilo, por triazolilo o por fenoxi,
estando substituidos estos substituyentes, por su parte, en caso dado una o dos
veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo,
por s-, n-, i-, 0 t-butilo, por metoxi, por etoxi, por i-propoxi, por s-, n- o t-
butoxi, por triflGormetilo, por trifliormetoxi, por nitro o por ciano.

De forma muy especialmente preferente,

L significa oxigeno o azufre.
De forma muy especialmente preferente,

2 V  significa oxigeno o azuffe. O significa el grupo ~S(O),-.

LT

De forma muy especialmente preferente,
X significa

V/
—CN, —CO—NH,, —c/s :
De forma muy especialmt_:nte preferente,

Y'eY significan, independientemente entre si, hidrdgeno, metilo, etilo,

propilo, iso-propilo, butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-butilo, fenilo o
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bencilo substituidos respectivamente en caso dado una a tres veces por flior,
por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo, por
difliormetoxi o por trifliormetoxi.
De forma muy especialmente preferente,

Vel ol 'S e significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo.
De forma muy especialmente preferente,

YeY’ significan ademés junto con los dtomos de carbono, con los que estén
enlazados, un ciclo insaturado, con 6 miembros, que puede estar en caso dado
monosubstituido por flior, por cléro, por bromo, por metilo, por metoxi, por
trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

yA significa hidrdgeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropiimetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
metoximetilo, etoximetilo, significa fenilo, bencilo, piridilmetilo,
tiazolilmetilo substituidos respectivamente en caso dado una o dos veces por
fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo o por

trifliormetoxi o significa los grupos

Rl
—CO,R"+ —co- + — R', —co—R' .

e

o ciano.
De forma muy especiaimente preferente,

R'  significa hidrégeno (sin embargo no para los restos —CO;R' y ~SO;R"),
metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo, alilo, propargilo,

ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significe fenilo o bencilo substituidos
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respectivamente en caso dado una o dos veces por flior, por cloro, por
bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro,

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, alilo, propargilo,
metoxi, etoxi, aliloxi o significa benciloxi substituido respectivamente en
caso dado de una a dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por
metoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

pueden significar, junto con el 4dtomo de nitrégeno, con el que estén
enlazados, ademds un resto de pimrolidina, de tiazina, de piperidina o de
morfolina. De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo o etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo, vinilo,
trifliormetilo, metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi, n-, s-, i- o t-butiloxi,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, significa .
fenilo, piridilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado una o dos
veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por n-, s-, i- o t-butilo, por
metoxi, por trifliiormetilo, por triflormetoxi, por ciano o por nitro o en el

caso de los restos 8) y ¢) citados en Ar, significa también un grupo

R®
_N< '
R‘lﬂ

o para el resto g) significa también hidroxi,
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De forma muy especialmente preferente, .

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- 0 t;butil_o,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significa fenilo substituido en caso
dado una o dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi,
por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo o etilo.

De forma muy especialmente preferente,

R’, R' significan, junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estén enlazados, un

resto de pirrolidina, de piperidina o de morfolina.
De forma muy especialmente preferente,
significa 1.

De forma muy especialmente preferente,

significa0 a 2.

- De forma especialmente preferente,

significa Ar', donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo o piridilo

substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por flior, por .

cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por isopropilo, por n-, s-,

i- o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por isopropoxi, por n-, s-, i- 0

t-butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-buteniloxi, por propargiloxi, por 2-
butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo, por etilsulfonilo, por trifliormetilo, por difliormetoxi, por
trifliormetoxi, por metilendioxi, por difliormetilendioxi, por
tetraﬂﬁoretilendidxi, por difliormetiltio, por trifiormetiltio, por
trifliormetilsulfinilo, por trifhiormetilsulfonilo, por hidroxi, por nitro, por

mercapto, por ciano, por amino,

'}
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o significa Ar?, donde Ar* significa Ar', que estd substituido adicionalmente
por fenilo o por fenoxi, estando substituidos estos substituyentes, por su parte,
en caso dado una o dos veces por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por isopropilo, por n-, s-, i- o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por
isopropoxi, por n-, s-, i- o t-butoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por
nitro o por ciano.
De forma especialmente preferente,
K significa oxigeno o azufre,
De forma especialmente preferente,
\' significa oxfgeno o azufre.
De forma t;.specialmente preferente,
X significa CN.
De forma especialmente preferente,
Y'eY? significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo o
propilo.
De forma especialmente preferente,
yA significa hidrégeno o metilo.
De forma especialmente preferente,
m significa 1.
Y2, Y*, Y, Y® significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo y etilo.
Todos los compuestos de la férmula (I), anteriormente indicados, .pueden
presentarse tanto en forma de isémeros cis o como en forma de isémeros trans. Para
simplificar la representacion se ha dado respectivamente solo un isémero en las
descripcién segiin la férmula de los compuestos. Sin embargo también corresponde a
la invencién el otro isémero respectivo.

Las definiciones de los restos indicadas anteriormente de manera general o
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citadas en los intervalos preferentes son vélidas tanto para los productos finales de la
férmula (T), como también, de manera correspondiente, para los correspondientes
productos de partida y los productos intermedios necesarios para la gbtencién. Estas
definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente entre sf, es decir
incluso entre los intervalos preferentes indicados.

Secgiln la invencién son preferentes los compuestos de Ja férmula (D), en los
que se presenta una combinacidn de los significados indicados anteriormente de
manera preferente (preferentemente).

Segin la invencién son especialmente preferentes los compuestos de la
férmula (I), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados
anteriormente de manera especialmente preferente.

Segtin la invencién son muy especialmente preferentes los compuestos de la
férmula (1), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados
anteriormente de m.anera muy especialmente preferente.

Segn la invencién son especialmente preferentes, los compuestos de la
formula (I), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados
anteriormente de manera especialmente preferente.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados, tales como alquilo o
alquenilo, incluso en combinacidn con heterodtomos, tal como por ejemplo en alcoxi,
pueden ser, en tanto en cuanto sea posible, respectivamente de cadena lineal o de
cadena ramificada.

Los restos substituidos en caso dado pueden estar substituidos una o varias
veces, en tanto en cuanto no se diga otra cosa, pudiendo ser iguales o diferentes los
substituyentes en el casao de polisubstituciones.

* Se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I), segiin el

procedimiento descrito a continuacion:
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(A) Se obtienen los compuestos de la formula (I),

T Y
—— mY‘
X Y' ®
Y'

en la que

ALV, X, Y, YL Y2, Y. Y, Y'ym tienen los significados anteriormente indicados
y

K significa oxigeno asf como

VA significa hidrégeno,

si

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (II),

Js o a

en la que
Ar y X tienen los significados anteriormente indicados,

con compuestos de la formula (III),

YG

m
R'L—A i/

Y*
v
Y
Y‘

en la que

V,YLYLY YL Y Y ym tienen los significados anteriormente indicados,
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y

A si-gniﬁcn O o S(0),, donde q significa0 02,y

R" significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 stomos de carbono,
o bencilo,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una base

0 de un dcido y/o de un compuesto metélico de la férmula (I11a),

Me(Q)2 (illa)

en la que

Me significa un dtomo divalente de metal de transici6n, especialmente niquel, y

Q significa un ligando de quelato, especialmente significado un ligando de
quelato con dos dientes, tal como por ejemplo acetilacetona (R.G. Glushkov
et al., Khim.-Farm. Zh. 24, (7), (1990), 24-27; M.V. Meczentseva et al.,
Khim.-Farm. Zh. 25, (12), (1991), 19-23; G. Dannhardt, A. Bauer, Pharmazie
51, (1996), 805-810). .

(B) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I),

P X
— mY’
X Y. ®
Y1

en la que

Ar, V, Y, Y4 Y, Y, Y3, Y8, X y mtienen los significados anteriormente indicados,
y

K significa oxigeno, asf como

yA significa hidrégeno,

si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (IV),

al
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Hal

en la que
AryX tienen el significado anteriormente indicado y
Hal significa halégeno, especialmente cloro o bromo.

con compuestos de la férmula (V),

o
H Oy
v*
m
S— YS
Y (\))
'
en la que
V,YLYL Y, YL Y, Yeym tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente para dar compuestos de la férmula (VI),

HafP
A/ﬂa ;il YaY"
7/ Ny
fgw vD
Y|

V,Ar, X, Y, Y2 Y}, Y, Y3, Y® y m tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

que en caso dado se hacen reaccionar a continuacién, en presencia de una base y, en
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caso dado, en presencia de un compuesto trivalente del fésforo (por .ejemplo
trifenilfosfina, fosfito de trietilo) con disociacién de azufre y de halogenuro de
hidrégeno, para dar los compuestos de la férmula (1), en la que

Ar,V.X, Y, Y3 Y Y Y3 Y8 y m tienen los significados anteriormente indicados
y

K significa oxigeno asl como

y A significa hidrégeno,

(véase A. Eschenmoser et al., Helv. Chim. Acta 54, (1971), 710-734; V. lssartel et
al., C.R. Acad. Sci., Ser. II, Mec., Phys., Chim., Astron. 321, (12), (1995), 521-524).

(C) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I),

f 0w
—" mY‘
X Y° @
Y'I

en la que

Ar, V,Z X, Y, Y3 Y, Y, Y3, Y® y m y n tienen los significados anteriormente |
indicados y

K significa oxigeno, pero

YA no significa hidrégeno, si

se hacen reaccionar comnpuestos de la f{érmula (VII),
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en la que

V,Z, Y. Y, Y3, IY‘, Y3, Y® y m tienen los significados anteriormente indicados, y

yA no significa hidrdgeno, y

con agentes de halogenacién, tales como por ejemplo fosgeno, difosgeno y

trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar los compuestos de la
férmula (VIII)

Hal©
fo ¥ v
Hal—gﬁw
Y (VI
Yi

en la que

V.2, Y. YL Y Y, Y?, Y y m tienen los significados anteriormente indicados,
yZ no significa hidrégeno y

Hal significa halégeno, especialmente cloro o bromo,

que se hacen reaccionar a continuacién con compuestos de la férmula (1),
AL (H)

en la que

Ar, X tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un

aceptor de dcido (véase G. Dannhardt, A. Bauer, Pharmazie 51, (12996), 805-810).
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(D) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I),

o
— mY‘
X Y ®
Y‘l

en la que

Ar, V, Z, X, Y'Y2 Y3 Y Y3 Y? y m tienen los significados anteriormente
indicados y

K significa oxigeno, pero

yA significa hidrégeno,

si

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (Ia),

I \'a
et e Y‘
X Y (=)
Yi

en la que

Ar, V, X, Y. Y% Y, Y, Y, Y®y m tienen el significado anteriormente indicado,

K significa oxigeno,

con agentes de alquilacién, agentes de acilacién, agentes de sulfonilacién o agentes
de condensacion de la formula (IX)

Z-G Ix
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en la que

G significa un grupo disociable, tal como haldgeno (especialmente yodo,
bromo, cloro), sulfonato (como por ejemplo mesilato, triflato o toluenosul-
fonato) o alcoxi,

en caso dado en presencia de un disolvente y, en caso dado, en presencia de una base.

(E) Ademss se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la formula (12),

A'f \'a
my
AP
- Y @
Yi

en la que
APV, X, YLY?, Y, Y, Y?, Y, Z y m tienen el significado anteriormente indicado y
K significa oxigeno,

si se hacen reaccionar compuestos de la formula (I')

f A v
Hal—Ar' "\ _— Y
X Y a
Y'

en la que
Ar, V, X, YLYZ Y2, Y, YS, Z y m tienen el significado anteriormente indicado y

Hal significa halégeno, especiaimente significa bromo,

con dcidos bordnicos de la férmula (X)
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A" —B(OH), | (.93

en la que

A significa los substituyentes que han sido citados anteriormente en el caso de
Ar? como substituyentes adicionales,

en presencia de un disolvente, en caso dado, en presencia de una base y de un

complejo de metal noble, preferentemente de un complejo de paladio.

(F) Ademés se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (I)

P
— mYs
X Y Q)
Y1

en la que

CARLZ VX, YLYE Y2 Y4 Y3, Y8 y m tienen el significado anteriormente indicado,

4

K significa azufre,

si se hacen reaccionar compuestos de la férmula (I)

I X
— <Y
X Y’ @
Y1

en la que
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Ar,Z V.X, Y.YL Y, Y Y3 Y8 y m tienen el significado anteriormente indicado y
K significa oxigeno,

en presencia de un reactivo de azufrado tal como por ejemplo pentasulfuro de fésforo
o 24disulfuro de 2,4-bis-(4-metoxifenil)-1,2, 3 4-ditiafosfetano (reactivo de
Lawesson), en presencia de un disolvente.

(G) Ademis se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la férmula (1)

fr
™yt
3
N\ _don ¥ @
Y1

en la que

Ar, K. X, Z, Y'\Y Y, Y Y3 Yé y m tienen el significado-anteriormente indicado,
y

n significa los nimeros 1 y 2,

..si se oxidan compuestos de la férmula (I)

\
— mf
X Y’ @
Y'

en la que
Ar, K Z X, Y',Yz, Y’, Y Y3, \'el y m tienen el significado anteriormente indicado,
y

\'/ significa dtomo de azufre,

Ak
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en presencia de perdcidos (por ejemplo dcido peracético o dcido n-cloroperbenzoico)
o peréxido de hidrogeno en presencia de molibdatos o de wolframatos (tales como
por ejemplo molibdato de amonio o wolframato de sodio).

Si se emplean, segin el procedimiento A, por ejemplo 4-metil-
benzoilacetonitrilo y 2-metoxi-2-dihidro-morfolina como productos de partida, podrd
representarse el desarrollo de la reaccidn por medio del esquema de reaccidn

siguiente:

N G e OO

Si se emplean, segin el procedimiento B, por ejemplo 2-bromo-2-(3-
clorobenzoil)acetonitrilo y morfolin-3-tiona como productos de partida, podré

representarse €l desarrollo de la reaccién por medio dei esquema de reaccién

siguiente:

P«oc.H.). P
- HBr
N

Si se emplean, segin el procedimiento C, por ejemplo 3,4-dicloro-benzoil-
acetonitrilo y N-metil-morfolin-3-ona como producto de partida, podré representarse

el desarrollo de 1a reaccion por medio del esquema de reaccién siguiente:

5 'l'rlrosgeno
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Si se emplean, segin el procedimiento D, por ejemplo 3-(4-trifliormetoxi-
fenil)-2-(1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y 2-cloro-5-clorometil-piridina
como productos de partida, podrd representarse el desarrollo de la reaccién por

medio del esquema de reaccién siguiente:

r=.co+ o Yame

Si se emplean, segin ¢l procedimiento D, por ejemplo 3-(4-triflGormetil-
fenil)-2-(12,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y cloruro de 4-clorobenzoil
como productos de partida, podrd representarse ¢l desarrollo de la reaccién por

medio del esquema de reaccién siguiente:

PN QRN N

Si se emplean segiin el procedimiento E, por ejemplo 3-(4-bromofenil)-2-
(1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y el dcido 4-cloro-fenilbordnico como
productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién por medio del

esquema de reaccién siguiente:
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Si se emplean seglin el procedimiento F, por ejemplo 3-{4-clorofenil)-2-(12,4-
oxazinn-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y reactivo de Lawesson, como productos de
partida, podrd representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema de

reaccién siguiente:

Si se emplean, segin el procedimiento G, por ejemplo 3-(3,4-diclorofenil)-2-
(1,4-tioxazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo y dos equivalentes de 4cido m-
cloroperbenzoico (MCPBA) como productos de partida, podrd representarse el

desarrollo por medio del esquema de reaccién siguiente:

A == ol
a

Los compuestos de la formula (II), necesarios como productos de partida en

el procedimiento A,

30!
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D G

Ar, X tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

son parcialmente nuevos y pueden obtenerse seglin procedimientos conocidos en
principio por la literatura (Organikum, 16* edicién revisada, paginas 415, 417, VEB
Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin 1986).

Entre los compuestos de la férmula (II) son especialmente adecuados los

compuestos de la férmula (1I-1-b),

CN (0-1-b)

en la que

T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:
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Compueston® T P.L. °C.
151 ICLAF 78
o152 4CL3F 7
153 354CF), 9
154 24Cly, SF 106
0155 3.5Cly, 4F 138-140
156 4CL2F 9094
157 3CFs, 5-Chy )
158 3L 4,57, 8468
159 4CN.2.5F, 107-108

1510 237, 74
1511 3.F, 4CF; 52
1612 3.40-CF;0 7073
113 3°NO,, 5-CF,

L1514 2CL2,5¥, 116
I1v15 3.4,5(0C;H3) 1z
1D 16 4Br, 2F 118
T1b17 2,6Cly, 4.CF, 123
1b18 3F, 4NO; 168
1519 2.4Cly, SN0, 100
1520 4Cl, 2F, SNO; 118
T1521 24¥,, 5-NO; 128
b2 4Br, 2-F, S-NO, 141
123 2F, 4CF, a2
01524 40CF;, 3-NO; 95
1525 4Cl, Z.N0; 130
1526 2F, 3.CFy 67-69
127 2CL6F 4648
11528 2-CI, 3-CFs 9093
1529 3,4-0{CF;);-0- 206
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Compuesto n° T P.f. °C,
no-1-6-30 2-C), 4-SCH;3 110
II-1-b-31 2-Cl, 4-50,CH;, 202
y los compuestos de la fdrmula (II-2-b),
T —¢
2 (X-2-b)
A N
en la que T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:
Compuesto n° T P.L. °C.
o251 2,6Cly >220
0-2-b-2 2,6-Cly, 4-CH, 95
I-2-b-3 6Cl 122
y los compuestos de la férmula (II-3-b),
(11-3-b)
en la que T tiene el significado indicado en la tabla siguiente:
Compuesto n° T P.L. °C.
I-3-b-1 2-CF;, 3-(4-CI'-CgHy) acelte
I-3-5-2 2-CFj, 3-(2,4-Cl;'Cgly) acelte

20
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y el compuesto n° [I-4-b-1

Nr. I-4-b-1; Fp. 241°C

y el compuesto n° II-5-b-1

Br CN

N\ /

SCH, -Nr. I1-5-b-1,

De una manera especialmente buena para la obtencién de nuevos productos
finales pesticidas, especialmente acaricidas, herbicidas & insecticidas. Los
compuestos de la férmula I1-1-b hasta II-5-b constituyen ¢l objeto de una solicitud de
patente anterior, no publicada con anterioridad.

Se obtienen los compuestos de la férmula (II), por ejemplo si se hidrolizan los

compuestos de la férmula (XI),

O_Rﬂ (x[)

en la que
Ar tiene el significado anteriormente indicado,
R™Z  significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

o bencilo, que puede estar substituido en caso dado,



43-

en presc;ncia de un écido, por ejemplo de un écido inorgénico, tal como 4cido
clorhidrico, o de una base (por ejemplo de un hidréxido alcalino tal como l;idréxido
de sodio o de potasio) y, en caso dado, de un diluyente (por ejemplo de un alcohol
acuoso tal como metanol o etanol (a temperaturas comprendidas entre 0°C y 20°C,
preferentemente comprendidas entre 20°C y 150°C y a continuacién se
descarboxilan.

Los compuestos de la férmula (XI) pueden prepararse segiin procedimientos
conocidos (Organikum, 16" edicién revisada, pigina 480, VEB Deutscher Verlag der
Wissenschaften, Berlin 1986).

Se obtienen los compuestos de la férmula (XI) por ejemplo, si se hacen

reaccionar compuestos de la férmula (XII),

% N

Ar tiene el significado anteriormente indicado,

en la que

con ésteres del dcido cianoacético de la férmula (XIII)

NN

NC” “Cco,R"™ (XIm)

en la que

R"? sfgniﬁca alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono,
en presencia de una base (por ejemplo de un alcoholato metélico, tal como metilato
de sodio o etilato de sodio) y, en caso dado, en presencia de un diluyente, (por
ejemplo éter o el alcohol del cual se deriva el alcoholato) a temperaturas de 0°C hasta

150°C, preferentemente comprendidas entre 20°C y 120°C.

30
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Los compuestos de la férmula (XII) son parcialmente nuevos y pueden
prepararse segin procedimientos conocidos en principio (por ejemplo Organikum,
16" edicion revisada, pagina 423, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin
1986).

Se obtienen los compuestos de la fdrmula (XII) por ejemplo si se hacen

reaccionar compuestos de la férmula (X1V),
PN o
OH

Ar tiene el significado anteriormente indicado,

en la que

con agentes de halogenacidén (por ejemplo cloruro de tionilo, fosgeno, tricloruro de
fésforo), en caso dado en presencia de un diluyente (por ejemplo hidrocarburos
elifiticos o arométicos, en caso dado clorados, tales como tolueno o cloruro de
metileno) a temperaturas de 0°C hasta 150°C, preferentemente comprendidas entre

20°C y 100°C.

Los ésteres del dcido cianoacético de la férmula (XIII) son compuestos

conocidos de la quimica orgénica.

Los compuestos de la férmula (III), necesarios también como productos de

partida en el caso de procedimiento (A),

Y4

R —a—{/ Y®

(m
Y1

en laque

%
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V, YLY? Y2, Y4, Y5, Y8, R" y m tienen los significados anteriormente indicados y
A significa oxigeno,

pueden prepararse segiin procedimientos conocidos (J. Korbsi, P. Berensci, Chem.

Ver., 101, 1979 )1968)).

Se obtienen los compuestos de la férmula (III) por ejemplo si se hacen

reaccionar compuestos de la férmula (VII),
A v
0= ‘(%Y‘
Y (ViD
y!

V. YLYL Y3, Y4 Y5, Y6y m tienen los significados anteriormente indicados y

en la que

YA significa hidrégeno,

con agentes de alquilacién (por ejemplo sulfato de dimetilo, tetrafliiorbora-to
de trietiloxonio (sal dc Meerwein)) a temperaturas de —20°C hasta 150°C,
preferentemente a 0°C hasta 100°C.

Ademds se obticnen los compuestos de la formula (11I), necesarios como

productos de partida en el procedimiento A

Y v
m

R'—A—{/ \8
Y? (m
Y1

en la que
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V, YLY2 Y2, Y, Y5, YO R' y m tienen los significados anteriormente indicados y
A significa azufre,

si se transforman los compuestos de la férmula (VII)
f X v
o= ‘f?%,\"
' (vip
Y

en la que
V,Z Y'Y Y Y'Y, Y?, Y y m tienen los significados anteriormente indicados y
Z significa hidrégeno,

en primer [ugar con un reactivo de azufrado, por ejemplo reactivo de Lawesson, en la

tioamida de la férmula (V),
H
P Y
S— —Y°
Y® W)
Y
en la que

V,YLYZ Y3, Y, Y3, Y® y m tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un disolvente y a continuacion se hacen reaccionar con un agente de
alquilacion de la férmula (XV),

R''---Hal XV)

en la que



-47-

R" tiene el significado anteriormente indicado,

y

Hal significa halégeno, especialmente yodo y bromo,

en caso dado en presencia de una base y, en caso dado, de un disolvente.

El procedimiento (A) se caracteriza porque se hacen reaccionar entre si,
compuestos de la férmula (II), en la que
Ar, X tiene los significados anteriormente indicados,

y compuestos de la férmula (III),

en la que

R, v, W, Y.YZ Y3, Y4, Y3, YS y m tienen los significados anteriormente indicados,
en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una base.

Como diluyentes pueden cmplearse en el procedimiento (A) todos los
disolventes orgénicos inertes frente a los participantes en la reaccién.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos alifticos o arométicos en caso
dado clorados, tales como tolueno, xileno, 1,2-diclorobenceno, cloroformo o cloruro
de metileno, ademis disolventes polares, tales como dimetilsulféxido,
dimetilformamida, dimetilacetamida o N-metilpirrolidona.

Disolventes empleables ademas son éteres, tales como por ejemplo dietiléter,
metil-terc.-butiléter, tetrahidrofurano o dioxano, asf como nitrilos, tal como por
cjemplo acetonitrilo asi como también ésteres tal como por ejemplo acetato de etilo,
ademéds también cetonas, tales como acetona o isopropil-metilcetona.

Como bases pueden emplearse en la realizacién del procedimiento (A) todos
los aceptores de dcido usuales que no tengan accidn hidrolizante frente a los
participantes en la reaccién. Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias
tales como diazabicicloctano (DABCO), diazabicicloundeceno (DBU), diazabiciclo-

noneno (DBN), trietilamina, piridina o N,N-dimetilanilina.
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Ademas pueden emplearse alcoholatos tales como metilato de sodio, etilato
de sodio, metilato de magnesio, terc.-butilato de potasio asi como hi_druros metadlicos
tales como hidruro de sodio, hidruro de calcio asi como también carbonatos o
bicarbonatos alcalinos o alcalinotérreos, tales como bicarbonato de sodio, carbonato
de potasio o carbonato de sodio.

Como 4cidos pueden emplearse en la realizacién del procedimiento (A) todos
los écidos que no reaccionen de manera hidrolizante frente a los participantes de la
reaccion. Preferentemente pueden emplearse dcidos orgénicos tales como 4cido p-
toluenosulfénico y dcido trifluoracético.

La temperatura de la reaccién en la realizacién del procedimiento (A) puede
variar dentro de amplios limites. Convenientemnente se trabaja a temperaturas
comprendidas entre —20°C y 160°C, preferentemente entre 0°C y 120°C.

El procedimiento (A) se lleva a cabo preferentementc bajo presion normal.

En la realizacién del procedimiento (A) se emplean lo_s componentes de la
reaccion de la formula (III} en cantidad equimolar o en un exceso mayor (de hasta 5
moles), preferentemente en una cantidad 1,5 hasta 2 veces molar en proporcién con
los componentes de la reaccion de la férmula (1I).

La base, empleada cn caso dado, sc empleard preferentemente en cantidad
equimolar con respecto a los componentes de la reaccién de la férmula (I1). El 4cido,
empleado en caso dado, se empleara prefercntemente en cantidades cataliticas.

El procedimento (B) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos de
la férmula (IV) respectivamente con tioamidas de la férmula (V), en caso dado en
presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un agente aceptor de
écido.

Los compuestios de partida de la formula (IV) pueden prepararse segin

procedimientos conocidos (Sequin, Vieles, BSCFAS, Bull. Soc. Chim. Fr. (1956)
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1210, 1211; Bushey, Hoover, J. Org. Chem. 45, 4198 (1980)). Los compuestos de la
férmula (V) pueden prepararse mediante el empleo de agentes de ;ionilimdo,
especialmente P,Ss y del reactivo de Lawesson, a partir de los cetocompuestos
correspondientes en disolventes inertes, tal como por ejemplo tolueno (véase el
ejemplo de obtencién 4).

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (B) segin la
invencién todos los disolventes inertes frente a los compuestos de la férmula (IV).
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como bencina, benceno,
tolueno, xileno y tetralina, ademéas hidrocarburos halogenados, tales como cloruro de
metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-diclorobenceno,
ademds cetonsas, tales como acetona y metilisopropilcetona, ademis éteres, tales
como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, ademds ésteres de 4cidos carboxflicos,
como el acetato de etilo, y también disolventes polares fuertes tales como
dimetilformamida, N-metilpirrolidona, dimetilsulféxido y sulfolgno.

Como agentes aceptores de dcido entran en consideracién en la reaccién del

procedimiento (B) segin la invencién todos los accptores de écido usuales.

Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como ftrietilamina, .

piridina, diazabiciclooctano (DABCQ), diazabiciclodeceno (DBUL),
diazabiciclononeno (DBN), bases de Hinig y N,N-dimetilanilina, bases polimeras
tales como diisopropilaminopoliestireno, ademds 6xidos de metales alcalinotérreos,
tales como 6xido de magnesio y 6xido de calcio, ademés carbonatos de metales
alcalinos y de metalcs alcalinotérreos, tales como carbonato de sodio, carbonato de
potasio y carbonato de calcio, asf como hidréxidos alcalinos, tales como hidréxido de
sodio ¢ hidréxido de potasio.

Como reactivos de fésforo pueden emplearse en el procedimiento (B) segin

la invencién fosfitos de alquilo tales como fosfito de trialquilo, fosfito de tributilo o
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trifenilfos-ﬁnas, tal como trifenilfosfina.

La temperatura de la reaccién en el procedimiento (B) segin la invencién,
pueden varier dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 200°C, preferentemente entre —20°C y 150°C.

En la realizacién del procedimiento (B) segiin la invencién se emplean los
productos de partida de la férmula (IV) y la tioamida de la fdrmula (V) en general
respectivamente en cantidades aproximadamente cquivalentes. No obstante es
posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor. La
eclaboracion se lleva a cabo segiin métodos usuales.

El procedimiento (C) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (VII) con agentes de halogenacién, tales como por ejemplo fosgeno,
difosgeno, trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar
compuestos de la férmula (VIII), que seguidamente se hacen reaccionar con
compl..lestos de la férmula (1) en caso dado en presencia de un agente aceptor de
dcido y, en caso dado, en presencia de un diluyente. Los productos de partida de la
férmula (VIII) pueden prepararse por ejemplo segiin el procedimiento descrito por
Bushey, Hoover, J. Org. Chem. 45.4198 (1980).

Como agentes aceptores de 4cido entran en consideracién en la reaccién del
procedimiento (C) segin la invencién todos los aceptores de é#cido usuales.
Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundeceno (DBU),
diazabiciclononeno (DBN), bases de Hilnig y N,N-dimetilanilina, bases polimeras tal
como por ejemplo diisopropilaminopoliestireno, ademds Oxidos de metales
alcalinotérreos, tales como dxido de magnesio y éxido de calcio, ademas carbonatos
de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos tales como carbonato de sodio,

carbonato de potasio y carbonato de calcio, asi como hidréxidos alcalinos tales como

>
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hidréxido de sodio e hidréxido de potasio.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (C) segin la
invencién todos los disolventes inertes frente a los reactivos de halogenacién.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos tales como bencina, benceno,
tolueno, xileno y tetralina, ademas hidrocarburos halogenados, 1ales como cloruro de
metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-diclorobenceno,
ademis cetonas, tales como acetona y metilisopropilcetona, ademas éteres, tales
como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, ademas ésteres de icidos carboxilicos,
tal como acetato de etilo, ademds nitrilos como el acetonitrilo y también disolventes
polares fuertes, tales como dimetilsulféxido y sulfolano.

La temperatura de la reaccién en el procedimiento (C) segin la invencion
puede variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre —20°C y 100°C, preferentemente entre 0°C y 80°C.

El procedimiento (C) segin la invencién se lleva a cabo en general bajo
presién normal.

En la realizacion del procedimiento (C) segln la invencién se emplean los
productos de partida de la {érmula (VII) y el correspondiente agente de halogenacién
en general en cantidades aproximadamente equivalentes, respectivamente. Sin
embargo es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso
mayor (de hasta 3 moles). La elaboracion sc lleva a cabo segiin métodos usuales. En
general se procede de tal manera que se eliminan las sales precipitadas y la mezcla
de la reaccién remanente se concentra por evaporacion mediante eliminacién del
diluyente.

El procedimiento (D) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (1), en la que Ar, V, X, Y', Y% Y3, Y*, Y°, Y® y m tienen el significado

anteriormente indicado, K significa oxigeno y Z significa hidrdgeno, respectivamente

)
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con agentes de alquilacion, agentes de acilacién, agentes de sulfonacién o agentes de
condensacién de la formula (IX) en caso dado en presencia de un diluyer.ne Y, €n
caso dado, en presencia de un agente aceptor de acido.

Los agentes de alquilacién, los agentes de acilacién, los agentes dé
sulfonacion o los agentes de condensacién de la férmula (IX) a ser empleados, son
productos quimicos para sintesis conocidos de la quimica orgdnica.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (D) segin la
invencidén todos los disolventes inertes frente a los reactivos anteriormente citados.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como bencina, benceno,
tolueno, xileno y tetralina, ademéas hidrocarburos halogenados tales como cloruro de
metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-diclorobenceno,
ademis cetonas, tales como acetona y metilisopropilcetona, ademds éteres, tales
como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano, ademas ésteres de dcidos carboxilicos tal
como acetato de ctilo y también disolventes polares fuertes, tales como por ejemplo
dimetilsulféxido, dimetilformamida, N-metilpirrolidona y sulfolano. Cuando lo
permita la estabilidad a la hidrdlisis de los agentes de acilacidn y de los agentes de
sulfonilacién podra llevarse a cabo la reaccion también en presencia de agua.

Como agentes aceptores de dcido entran en consideracién en la reaccién del
procedimiento (D) segin la invencién los aceptores de dcido usuales.
Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trictilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCQ), diazabicicloundeceno (DBU),
diazabiciclononeno (DBN) bases de Hiinig y N,N-dimetilanilina, ademas dxidos de
metales alcalinotérreos, lales como 6xido de magnesio y 6xido de calcio, ademés
carbonatos de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como carbonato de
sodio, carbonato de potasio y carbonato de calcio, asi como hidréxidos alcalinos tales

como hidréxido de sodio e hidréxido de potasio, ademds hidruros alcalinos tales
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como hidruro de sod_io, hidruro de potasio o alcoholatos alcalinos, tal como terc.-
butilato de potasio. Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (D) segtn la
invenciébn pueden variar dentro de amplios limites. En general se t;abaja a
temperaturas comprendidas entre —-70°C y +150°C, preferentemente a —20°C y 100°C.

En la realizacion del procedimiento (D) segin la invencién se emplean los
productos de partida anteriormente citados de la férmula (I) y los reactivos
anteriormente citados de la férmula (IX) en general respectivamente en cantidades
aproximadamente equivalentes. No obstante es posible también emplear los reactivos
anteriormente indicados en un exceso mayor (de hasta 5 moles). La elaboracidn se
lleva a cabo segtin métodos usuales.

Para la realizacidn del procedimiento (E) segiin la invencién son adecuados
como catalizadores preferentemente complejos de paladio (0). Serd preferente por
ejemplo tetraquis-(trifenil-fosfina)paladio.

Los écidos arilborénicos, necesarios para la realizacién del procedimiento (E)
pueden obtenerse parcialmente en el comercio, tal como por ejemplo dcido 4-cloro-
fenilbordnico, o pueden prepararse segiin procedimientos en si conocidos.

Como aceptores de dcido para la realizacién del procedimiento (E) segin la .
invencién entran en consideracién bases inorgénicas u orgdnicas. A éstas pertenecen,
preferentemente, hidroxidos, acetatos, carbonatos o bicarbonatos de metales
alcalinotérreos o de metales alcalinos, tales como por ejemplo hidréxido de sodio, de
potasio, de bario o de amonio, acetato de sodio, de potasio, de calcio o de amonio,
carbonato de sodio, de potasio o de amonio, bicarbonato de sodio o bicarbonato de
potasio, fluoruros alcalinos, tal como por ejemplo fluoruro de cesio, asi como aminas
terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina,
N,N-dimetilbencilamina, piridina, N-melilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-

dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundeceno (DBU),
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diazabiciclononeno (DBN).

Como diluyentes para la realizacién del procedimiento (E) segtin la invencién
entran en consideracién agua, disolventes orgénicos y mezclas arbitrarias de los
mismos. De manera ejemplificativa pueden citarse: hidrocarburos alifiticos,
aliciclicos o aromiticos, tales como por ejemplo éter de petréleo, hexano, heptano,
ciclohexano, metilciclohexano, benceno, tolueno, xileno o decalina; hidrocarburos
halogenados tales como por ejemplo clorobenceno, diclorobenceno, cloruro de
metileno, cloroformo, tetraclorometano, dicloro-, tricloroetano o tetracloroetileno;
éteres tales como dietil-, diisopropil-, metil-terc.-butil-, metil-terc.-amiléter, dioxano,
tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano, dietilenglicoldime-tiléter o
anisol; alcoholes, tales como metanol, etanol, n- o i-propanol, n-, iso-, sec.- o terc.-
butanol, etanodiol, propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol,
dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter; agua.

La temperatura de la reaccién cn el procedimiento (E) segin la invencién
puede variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y +140°C, preferentemente entre 50°C y +100°C.

En la realizacidon del procedimiento (E) segln la invencién se emplean los
4cidos bordnicos de la férmula (X), en la que Ar* tiene el significado anteriormente
indicado, y los compuestos de la férmula (I'), en la que Ar',K,V, X, Y'Y Y’ Y!,
Y%, Y, Z, m y Hal tienen el significado anteriormente indicado, en la proporcion
molar de 1:1 hasta 3:1, preferentemente de 1:1 hasta 2:1. En general se emplean
desde 0,005 hasta 0,5 moles del catalizador, preferentemente d¢_= 0,01 hasta 0,1 mol
por mol del compuesto de la férmula (I'). La basc se emplea, en general, en un
€xceso.

El procedimiento (F) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos

de la formula (I) en la que Ar, V, X, Y, Y3 Y3, Y, Y’, YS Z y m tienen el
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significado anteriormente indicado y significa oxigeno, con reactivos de azufrado en
caso dado en presencia de un diluyente.

Los reactivos de azufrado a ser empleados son productos quimicos para
sintesis conocidos, tales como, por ejemplo, pentasulfuro de fésforo o 2,4-disulfuro
de 2,4-bis-(4-metoxifenil)-1,2,3,4-ditiafosfetano, (reactivo de Lawesson).

Como diluyentes en el procedimiento (I) segin la invencién pueden
emplearse todos los disolventes inertes frente a los reactivos anteriormente citados.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos tales como por ejemplo bencina,
benceno, tolueno, xileno y tetralina, ademés hidrocarburos halogenados tales como
cloruro de metileno, cloroformo, clorobenceno y o-diclorobenceno, éteres tales como
tetrahidrofurano, dioxano, diisopropiléter o metil-terc.-butiléter.

Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (F) segin la invencion
pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 40°C y 200°C.

En la realizacién del procedimiento (F) segiin la invencién se emplean los
productos de partida de la formula (I) y los reactivos anteriormente indicados en
general respectivamente en cantidades aproximadamente equivalentes, no obstante es
posible también emplear los reactivos anteriormente citados en un exceso mayor de
hasta 5 moles. La elaboracién se lleva a cabo segiin métodos usuales.

El procedimiento (G) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos
de la férmula (1), en la que Ar, K, X, YLY2 Y2, Y, Y%, Y® y m tienen el significado
anteriormente indicado y V significa un dtomo de azufre, con un agente de oxidacién
tal como por ejemplo dcido peracético, 4cido perpropidnico, dcido perftilico, dcido
m-cloroperbenzoico o peréxido de hidrégeno en presencia de molibdatos o de
wolframatos, en presencia de un diluyentc inerte, frente a los agentes de oxidacion.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (G) segin la
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invencion preferentemente hidmrburos halogenados tales como cloruro de
metileno, cloroformo, clorobenceno, o-diclorobenceno, ademds ésteres de 4cidos
carboxilicos como el acetato de etilo o disolventes polares fuertes, tales como
dimetilsulféxido y sulfolano.

Las temperaturas de la reaccién eri el procedimiento (G) segin la invencién
pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre —~30°C y 100°C, preferentementc entre —10°C y 80°C.

En la realizacién del procedimiento (G) segin la invencién se emplean los
productos de partida de la féormula (I) y el agente de oxidacién en general en la
proporcion molar de 1:1 o 1:2. No obstante es posible también emplear uno u otro de
los componentes en un exceso mayor (de hasta 5 moles). La claboracién se lleva a
cabo segiin los métodos usuales.

El procedimiento (G) segiin la invencién se lleva a cabo en general a presion
normal.

Los productos activos segin la invencién se pueden emplear como defoliantes,
desecantes, agentes herbicidas y especialmente como agentes para eliminar las malas
hierbas. Por malas hierbas, ¢n el mds amplio sentido, se han de entender las plantas que
crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, segin la
invencion, actiilen como herbicidas totales o selectivos, depende esencialmente de la
cantidad empleada

Las dosis necesarias de los productos activos segiin la invencion para la lucha
contra las malas hierbas, se encuentran cntre 0,001 y 10 kg/ha, preferentemente cntre
0,05y 5 kg/ha

Los productos activos scgin la invencion pueden emplearse por ejemplo en

las plantas siguientes:

-
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Malas hicrbas dicotiledéneas de las clases: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia,

Anodab, Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia,
Centaurea, Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex,
Erysimum, Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoca, Kochia,
Lamium, Lepidium, Lindemia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis,
Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa,
Rotala, Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus,
Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifolium, Urtica, Veronica, Viola,
Xanthium,

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

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

Malas hicrbas monocotileddneas de las clases: Aegilops, Agropyron, Agrostis,

Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Cpmmelina, Cynodon,
Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis,
Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa,

Lolium, Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia, .

Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.

Cultivos monocotiledéneos de las clases: Allium, Ananas, AsparaguAvena, Hordeum,

Oryza, 'Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

Segln la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderdn en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
como plantas silvestres deseadas y no dcseadas (con inclusion de las plantas de cultivo
de origen natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener
mediante los métodos convencionales y cultivo y de optimacién o por medio dec

métodos biotecnoldgicos y de ingenicria genética, con inclusién de las plantas
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transgénicas y con inclusién de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no
por medio del derecho de proteccién de variedades vegetales. Por partes de las plantas
deb;:n entenderse todas las partes y drganos aéreos y sublerrdineos de las plantas, tales
como brotes, hojas, flores y raices, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas,
agujas, tallos, troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asi como raices,
tubérculos y rizomas. A las partes de las plantas perienecen también las cosechas asi
como material de reproduccién vegetativo y generativo, por ejemplo plantones,
tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segiin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo segiin los métodos de tratamientos usuales, por
ejemplo mediante inmersidn, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido,
aplicacidn a brocha y, en el caso del material de reproduccion, especialmente en el caso
de 1as semillas, ademas por recubrimiento.

El empleo de los productos activos segun la invencion, no estd sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual forma también
sobre otras plantas.

Los compuestos son adecuados, en funcién de la concentracién, para combatir
totalmente las hierbas malas, por ejemplo, en instalaciones industriales y viarias y en
caminos y plazas, con y sin crecimiento de drboles. Del mismo modo, se pueden
emplear los compuestos para combatir las hierbas malas en cultivos permanentes, por
ejemplo, en instalaciones forestales, de drboles de adorno, de érboles frutales, de
vificdos, de 4rboles citricos, de nogales, de plitanos, de café, de té, de goma de palmas
de aceite, de cacao, de frutos de bayas y de hipulo, sobre trazados omamentales y
deportivos y en superficies de prados y para combatir las hierbas malas en forma

selectiva en los cultivos mono-anuales.
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Los productos activos segiin la invencién son adecuados, de una manera muy
buena, para combatir de mancra selectiva las malas hierbas monocotiledéneas en
cultivos dicotiledoneos, en el procedimiento de pre-brote y en el procedimiento de post-
brote. De manera ejemplificativa pueden emplcarse en algodén o en remolacha
azucarera con un éxito muy bueno para la lucha contra las malas hierbas.

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

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

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

ejemplo, también disolventes orgdnicos como agenics disolventes auxiliares. Como

disolventes liquidos cntran especialmente en consideracion: los hidrocarburos -

aromadticos, tales como xileno, tolueno o alquilnafialenos, los hidrocarburos arométicos
clorados y los hidrocarburos alifiticos clorados, tales como los cloroben-cenos,
cloroetilenos o cloruro de metileno, los hidrocarburos aliféticos, tales como
ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo, las fracciones de petréleo crudo, los aceites
minerales y vegetales, los alcoholes tales como butanol, o glicol, asi como sus ésteres y
éteres, las cetonas, tales como acetona, metilctilcetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsulfoxido, asi como el agua.

Como excipientes sblidos entran en consideracion:
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por ejemplo, sales de amonio y los minerales naturales molturados, tales como caolines,
arcillas, talco, creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierras de diatoméas y
minerales sintéticos molturados, tales como 4cido silicico, altamente disperso, 6xido de
aluminio y silicatos, como excipientes sélidos para granulados entran en consideracién:
por ejemplo, minerales naturales quebrados y fraccionados tales como calcita, marmol,
piedra pdmez, sepiolita, dolomita, asi como granulados sintéticos de harinas inorgénicas
y orgédnicas, asi como granulados de matcriales orgdnicos, tales como serrines, céscaras

de nuez de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco; como emulsionantes y/o

generadores de espuma cntran en consideracién: por ejemplo, los emulsionantes no

ionicos y anidnicos, tales como ésteres polioxietilenados de Acidos grasos, éteres
polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por cjemplo alquilarilpoliglicoléter,
alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como los hidrolizados de albiimina;
como dispersantes entran en consideracién: por ejemplo, lixiviaciones sulfiticas de
lignina y metilcelulosa.

En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como carboximetil-
celulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma de latex,
tales como goma arabiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asi como
fosfolipidos naturales, tales como cefalina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Se pueden emplear colorantes, talecs como pigmentos inorgénicos, por
ejemplo, 6xido de hierro, éxido de titanio, azul ferrocidnico y colorantes orgénicos,
tales como colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de fialocianina metdlicos y
nutrientes en trazas, tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto,

molibdeno y cinc.

L5



-61-

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

El producto activo segin la invencién puede presentarse en sus formulaciones
usuales en ¢l comercio asi como en las formas de aplicacion, preparadas a partir de
estas formulaciones, cn mezcla con otros productos activos, tales como insecticidas,
ccbos, esterilizantes, acaricidas, nematicidas, fungicidas, productos reguladores del
crecimiento o herbicidas. A los insecticidas pertenecen, por ejemplo, ésteres del 4cido
fosférico, carbamatos, ésteres del dcido carbdnico, hidrocarburos clorados, fenilureas,
productos generador por microorganismos y similares. También pueden mezclarse
protectores para aumentar la compatibilidad para con las plantas de cultivo en formas de
realizacion preferentes de la presente invencién con los compuestos segiin la invencion.

Como componentcs dc mezcla entran en consideracién los compuestos
siguientes:

Fungicidas:

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropylfos-potasio, Andoprim, Anilazin, Azaconazol,
Azoxystrobin,

Benalaxyl, Bonodanil, Benomyl, Benzamacril, Benzamacryl-isobutilo, Bialaphos,
Binapacryl, Biphenyl, Bitertanol, Blasticdiin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat,
polisulfuro de calcio, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazin, Carboxin,

Carvon, Chinomethionat (Quinomethionat), Chlobenthiazon, Chlorfenazol, Chloroneb,
Chloropicrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Clozycalon, Cufraneb, Cymoxanil,
Cyproconazol, Cyprodinil, Cyprofuram,

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran,

Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethirimol, Dimethomorph, Diniconazol,

W
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Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon, Do-
demorph, Dodine, Drazoxolon, .

Ediphenphos, Epoxiconazol, Etaconazol, Ethirimol, Etriadiazol,

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenfuram, Fenitropan, Fenpiclonil,
Fenpropidin, Fenpropimorph, Fentinacetat, Fentihidroxyd, Ferbam, Ferimzon,
Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol, Flusilazol,
Flusalfamid, Flutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Aluminio, Fosctyl-sodio, Ftalid,
Fuberidazol, Furalaxyl, Fumametpyr, Furcarbonil, Furconazol, Furconazol-cis,
Fumercyclos,

Guazatin,

Hexachlorobenceno, Hexaconazol, Hymexazol,

Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealesilate, Iminoctadinetriacetato,
lodocarb, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), Iprodione, Irumamycin, Isoprothiolan,
Isovaledione,

Kasugamyein, Kresoxim-metilo, preparaciones de cobre, tales como: hidréxido de
cobre, naftenato de cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre, 6xido de cobre, Oxina
de cobre y mezcla de Boerdeaux,

Mancopper, Mancozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanyipyrim, Mepronil, Metalaxyl,
Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfoxax,
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin,

dimetilditiocarbamato de niquel, Nitrothal-isopropilo, Nuarimol,

Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolilnicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin,
Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Pimaricin, Piperalin,
Polyoxin, Polyoxorim, Probenazole, Prochloraz, Procymidon, Propamocarb,
Propanosine-sodio, Propiconazol, Propincb, Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil,

Pyroquilon, Pyroxyfur,
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Quinconazol, Quintozen (PCNB),
Az;lfrc y preparaciones de azufre,
Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Teicyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol,
Thicyofen, Thifluzamide, Tthiophanate-metilo, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-metilo,
Tolylfluanid, Tradimefon, Triadimenol, Triazbulanil, Trazoxid, Trichlamid,
Tricyclazol, Tridemorph, Triflumizol, Triforin, Triticonazol,
Uniconazol,
Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol,
Zarilamid, Zineb, Ziram asi como
Dagger G,
OK-8705,
OK-8801,
a~(1,1-dimetiletil)-B-(2-fenoxietil)-1H-1,2,4-triazol- ] -etanol,
a~(2,4-diclorofenil)-p-flior-b-propil-1H-1,2,4-triazol-1-etanol,
a-(2,4-diclorofcnil)-B-metoxi-a-metil-1H-1,2,4-trinzol- 1 -etanol,
a-(5-metil-1,3-dioxan-5-il)-B-[[4-(trifldormetil}-fenil]-metilen]-1H-1,2 4-triazol-1 -
etanol,
(5RS,6RS)-6-hidroxi-2,2,7,7-tetrametil-5-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-3-octanona,
(E)-a-(metoxiimino)-N-metil-2-fenoxi-fenilacetamida,
carbamidato de {2-metil-1-[[[1-(4-metilfenil}-etil}-amino}-carbonil]-propil }-1-isopro-
pilo,
14(2,4-diclorofenil)-2-(1 H-1,2,4-triazol-1-il)-ctanon-O-{fenilmetil)-oxima,
1-(2-metil-1-naftalenil)-1 H-pirrol-2,5-diona,
1-(3,5-diclorofenil)-3-(2-propenil)-2,5-pirrolidindiona,
1-[(diyodomectil)-sulfonil]-4-metil-benceno,

1-[[2-(2,4-diclorofenil)-1,3-dioxolan-2-il]-metil]- 1 H-imidazol,
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1-[[2-(4clorofenil)-3-feniloxiranil]-metil]-1H-1,2,4-triazol,
1-[1-[2-[(2,4-diclorofenil)-metoxi}-fenil]-etenil]-1H-imidazol,
1-metil-5-nonil-2-(fenilmetil}-3-pirrolidinol,
2',6'-dibromo-2-metil-4'-trifliormetoxi-4'-trifltior-metil-1,3-tiazol-5-carboxanilida,
2,2-dicloro-N-[1-(4-clorofenil)-etil]-1-etil-3-metil-ciclo-propanocarboxamida,
2,6-dicloro-5-(metiltio)4-pirimidinil-tiocianato,
2,6-dicloro-N-{(4-trifliormetilbencil)-benzamida,
2,6-dicloro-N-[[4{trifliiormetil)-fenil]-metil]-benzamida,
2-(2,3,3-triyodo-2-propenil)-2H-tetrazol,
2-[(1-metiletil}-sulfonil]-S-(triclorometil)-1,3,4-tiadiazol,
2-[[6-deoxi-4-O-(4-O-metil-B-D-glicopiranosil)-a-D-glucopi-ranosil]-amino}-4-metoxi-
1H-pirrolo[2,3-d]pirimidin-5-car-bonitrilo,

2-aminobutano,

2-bromo-2-(bromometil)-pentandinitrilo,
2-cloro-N-(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil-1 H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida,
2-cloro-N-(2,6-dimetilfenil)-N-(isotiocianatometil)-acetamida,
2-fenilfenol(OPP),
3,4-dicloro-1-{4-(difliormetoxi)-fenil]-1H-pirrol-2,5-diona,
3,5-dicloro-N-[cian[(1-metil-2-propinil)-oxi]-metil]-benzamida,
3-(1,1-dimetilpropil)-1-oxo-1H-inden-2-carbonitrilo,
3-[2-(4-clorofenil)-5-etoxi-3-isoxazolidinil}-piridina,
4-cloro-2-cian-N,N-dimetil-5-(4-metilfenil)-1 H-imidazol-1-sulfonamida,
4-metil-tetrazolo1,5-a]quinazolin-5(4H)-ona,
8-(1,1dimetiletil}-N-etil-N-propil-1,4-dioxaspiro[4,5]de-can-2-metanamina,
8-hidroxiquinolinsulfato,

9H-xanten-9-carboxilico-2-[(fenilamino)-carbonil]-hidrazida,
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bis-{1-metiletil)-3-metil-4-[(3-metilbenzoil)-oxi]-2,5-tio-fendicarboxilato,
cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol- 1 -il)cicloheptanol,

hidrocloruro de cis-4-[3-[4-(1,]1-dimetilpropil)-fenil-2-metilpropil}-2,6-dimetil-morfo-
lina,

ctil-[(4-clorofenil)-azo]-cianoacetato,

bicarbonato de potasio,

Methantetrathiol-sal sédica,
melil-1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imida-zol-5-carboxilato,
metil-N-(2,6-dimetilfenil)-N-(5-isoxazolilcarbonil)-DL-alaninato,
metil-N-(cloroacetil)-N-(2,6-dimetilfenil)-DL-alaninato,
N-(2,3-dicloro-4-hidroxifenil)- 1 -metil-ciclohcxancarboxamida,
N-(2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-N-{tetrahidro-2-oxo-3-fura-nil)-acetamida,
N-(2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-N-{tctrahidro-2-0xo-3-tie-nil}-acetamida,
N-(2-cloro-4-nitrofenil)-4-metil-3-nitro-bencenosulfonamida,
N-(4-ciclohexilfenil)-1,4,5,6-tetrahidro-2-pirimidinamina,
N-(4-hexilfenil)-1,4,5,6-tetrahidro-2-pirimidinamina,
N-(5-cloro-2-metilfenil)-2-metoxi-N-(2-0xo0-3-oxazolidinil)-acetamida,
N-(6-metoxi)-3-piridinil)-ciclopropancarboxamida,
N-[2,2,2-tricloro-1-[(cloroacetil}-amino]-etil]-benzamida,
N-[3-cloro-4,5-bis<{2-propiniloxi)-fenil]-N'-metoxi-metan-imidamida,
N-formil-N-hidroxi-DL-alanina, sal sédica
0,0-dictil-{2-(dipropilamino)-2-oxoctil]-etilfosforamidotioato,
O-metil-S-fenil-fenilpropilfosforamidotioato,
S-metil-1,2,3-benzotiadiazol-7-carbotioato,
spiro[2H]-1-benzopiran-2,1'(3'H)-isobenzofuran]-3'-ona.

Bactericidas:
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Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, &cido | furanocarboxilico, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,
Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.
Insecticidas/Acaricidas/Nematicidas:

Abamectin, Acephat, Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb,
Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, Amitraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin,
Azamethiphos, Azinphos A, Azinphos M, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
Baculovirus, Beauveria bassiana, Beauveria tenclla, Bendiocarb, Benfuracarb,
Bensultap, Benzoximate, Betacyluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanomethrin,
Biopermcthrin, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos,
Butocarboxin, Butylpiridaben,

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
Chloethocarb, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron,
Chlormephos, Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Cis-Resmethrin,
Cispermethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Cyanophos, Cycloprene,
Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyromazine,
Dcltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-metilo, Diafenthiuron, Diazinon,
Dichlorvos, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton,
Docusat-sodio, Dofenapyn,

Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp., Esfenvalerate,
Ethiofencarb, Ethion, Ethoprophos, Ethofenprox, Etoxazole, Etrimphos,

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxido, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim,
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate,

Fenthion, Fenvalerate, Fipronil, Fluazinam, Fluazuron, Flubrocythrinate,
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Flucycloxuron, Flucythrinate, Flufenoxuron, Flutenzine, Fluvalinate, Fonophos,
Fosmethilan, Fosthiazate, Fubfenprox, Furathiocarb,

Granulosevirus,

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox,

Hydroprene,

Imidacloprid, Isazophos, Isofenphos, Isoxathion, Ivemectin,

Poliedrovirus nucleares,

Lamda-cyhalothrin, Lufenuron,

Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae,
Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methomyl, Methoxyfenizide,
Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Monocrotophos,

Naled, Nitcnpyram, Nithiazine, Novaluron,

Omcthoat, Oxamyl, Oxydemethon M,

Paccilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat, Phorat,
Phosalonc, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A, Pirimiphos M,
Profenofos, Promecarb, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, Pymetrozine, Pyrachlophos,
Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, Pyrimidifen, Pyriproxifen,
Quinalphos.

Ribavirin,

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Sulfotcp, Sulprofos,

Taufluvalinate, Tcbufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimphos, Teflubenzuron,
Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Theta-cypermetrin,
Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hidrégeno oxalato, Thicdicarb, Thiofanox,
Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin, Triarathenc, Triazamate, Triazophos,
Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb,

Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii,
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YI 5302,
Zeta-cypermethrin, Zolaprofos,
(1R~cis)-[5-(fenilmetil)}-3-furanil]-metil-3-[(dihidro-2-0x0-3(2H)-furaniliden)-metil]-
2,2-dimetilciclopropanocarboxilato
(3-fenoxifenil)-metil-2,2,3,3-tetrametilciclopropanocarboxilato
1-[(2-cloro-5-tiazotil)metil]Jtetrahidro-3,5-dimetil-N-nitro-1,3,5-triazin~2(1 H)-imina
2-(2-cloro-6-fluorfenil)-4-[4-(1,1 -dimetiletil fenil]-4,5-dihidro-oxazol
2-(acetiloxi)}-3-dodecil-1,4-naftalindiona
2-cloro-N-[[[4-(1-feniletoxi)-fenil}-amino]-carbonil]-benzamida
2-cloro-N-{[[4-(2,2-dicloro-1,1-difluoretoxi)-fenil}-amino]-carbonil]-benzamida
3-metilfenil-propilcarbamato
4-[4-(4-etoxifenil)-4-metilpentil]-1-fluor-2-fenoxi-benceno
4-cloro-2-(1,1-dimetiletil)-5-[[2(2,6-dimetil-4-fenoxifenoxi)etil]tio]-3(2H)-
piridazinona .
4-cloro-2-(2-cloro-2-metilpropil)-5-[(6-yodo-3-piridinil)metoxi]-3(2H)-piridazinona
4-cloro-5-[(6-cloro-3-piridinil)metoxi]-2-(3,4-diclorofenil)-3(2H)-piridazinona
Bacillus thuringiensis cepa EG-2348
[2-benzoil-1-(1,1-dimetil)-hidrazida del 4cido benzoico
butancato de 2,2-dimetil-3-(2,4-diclorofenil)-2-oxo-1-oxaspiro[4.5]dec-3-en-4-ilo
[3-[(6-cloro-3-piridinil)metil]-2-tiazolidiniliden])-cianamida
dihidro-2-(nitrometilen)-2H-1,3-tiazina-3(4H)-carboxaldehido
etil-[2-[[1,6-dihidro-6-oxo- 1 -(fenilmetil)-4-piridazinil]Joxi)etil]-carbamato
N<(3,4,4-trifluor-1-oxo-3-butenil)-glicina
N-(4-clorofenil)-3-[4-(difluormetoxi)fenil]-4,5-dihidro-4-fenil-1H-pirazol-1-
carboxamida

N-[(2-cloro-5-tiazolil)metil]-N'-metil-N"-nitro-guanida
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N-metil-N'<{1-metil -2-propenil)-1,2-hidrazindicarbotioamida
N-metil-N'-2-propenil-1,2-hidrazindicarbotioamida
0,0-dietil-[2«(dipropilamino)-2-oxoetil}-ctilfosforoamidotioato.

Herbicidas:

Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin, Azimsulfuron,
Benazolin(-etilo), Benfuresate, Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzobicyclon,
Benzofenap, Benzoylprop-(etilo), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-sodio) Bromobutide,
Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butroxydim, Butylate, Cafenstrole,
Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-etilo), Chlomethoxyfen, Chloramben,
Chloridazon, Chlorimuron(-etilo), Chlomitrofen, Chlorsulfuron, Chlortoluron,
Conidon(-etilo) Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim, Clethodim, Clodinafop(-
propargilo), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyrasulfuron(-metilo),
Cloransulam(-metilo), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne, Cycloate, Cyclosulfamuron,
Cycloxydim, Cyhalofop{-butilo), 2,4-D, 2,4-DB, 2,4-DP, Desmedipham, Diallate,
Dicamba, Diclofop(-metilo), Diclosulam, Diethatyl(-etilo), Difenzoquat, Diflufenican,
Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate,  Dimethachlor, Dimethametryn,
Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat, Dithiopyr, Diuron,
Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin, Ethemetsulfuron(-metilo),
Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etobenzanid, Fenoxaprop(-P-etilo),
Fentrazamide, Flamprop(-isopropilo), Flamprop(-isopropilo-L), Flamprop(-metilo),
Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butilo), Fluazolate, Flucarbazone, Flufenacet,
Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin, Flumipropyn, Flumetsulam,
Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-ctilo), Flupoxam, Flupropacil,
Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo), Fluridone, Fluroxypyr(-meptyl),

Flurprimidol, Fluriamone, Fluthiacet{-metilo), Fluthinmide, Fomcsafen, Glufosinate(-

)}@
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amonio),  Glyphosate(-isopropilamonio), = Halosafcn, = Haloxyfop(-etoxietilo),
Haloxyfop(-P-metilo), Hexazinone, Imazamcthabenz(-metilo), Imazamethapyr,
Imazamox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron,
lodosulfuron(-metilo, -sodio), loxynil, Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben,
Isoxachlortole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, MCPP,
Mefenacet, Mesotrione,  Mctamitron,  Metazachlor, Methabenzthiazuron,
Metobenzuron, Metobromuron, (alfa-)Metolachlor, Metosulam, Metoxuron,
Metribuzin, Metsulfuron(-metilo), Molinate, Monolinuron, Naproanilide, Napropamide,
Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon,
Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, 4cido pelargénico,
Pendimethalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Piperophos, Pretilachlor,
Primisulfuron(-metilo), Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquizafop, Propisochlor,
Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen (-etilo), Pyrazolate,
Pyrazosulfuron(-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate,
Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine,

Quizalofop(-P-etilo), Quizalofop(-P-tefurilo), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine,

Simetryn, Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron(-metilo), Sulfosate, Sulfosulfuron, .

Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor,
Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-metilo), Thiobencarb,
Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron(-metilo), Trclopyr,
Tridiphane, Trifluralin y Triflusulfuron.

El producto activo segin la invencién puede presentarse ademds en sus
formulaciones usuales en el comercic asl como en las formas de aplicacién
preparadas a partir de estas formulaciones en mezcla con sinérgicos. Los sinérgicos
son compuesios mediante los cuales se aumenta el efecto de los productos activos,

sin que el sinérpico agregado tenga que scr activo en si mismo,
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El contenido en producto activo de las formas de aplicacién, preparadas a
partir de las formulaciones usuales en el comercio, puede variar dentro de amplios
limites. La concentracién del producto activo de las formas de aplicacién puede
encontrarsc desde un 0,0000001 hasta un 95 % cn peso de producto activo,
preferentemente entre un 0,000]1 y un 1 % en peso.

La aplicacidn se lleva a cabo en una forma usual, adaptada a las formas de
aplicacion.

Los productos activos son adecuados, ademiis, para la lucha contra las pestes
animales, preferentemente contra artropodos y ncmatodos, especialmente insectos,
arficnidos y aricnidos, que sc¢ presentan en agricultura, cn silvicultura, para la
proteccién de productos almacenados y de materiales asi como en el campo de la
higiene. Son activos frente a especies normalmentc sensibles y resistentes asi como
contra todos o algunos de los estadios del desarrollo. A las pestes anteriormente
citadas pertenecen:

Del orden de los isdpodos por cjemplo, Oniscus ascllus Armadillidium
vulgare, Porcellio scaber.

Del orden de los diplépodos, por ejemplo, Blaniulus guttulatus.

Del orden de los quilépodos, por cjemplo, Geophilus carpophagus,
Scutigera spec..

Del orden de los sinfilos, por ejemplo, Scutigerella immaculata.

Del orden de los tisdnuros, por ejemplo, Lepisma saccharina.

Del orden de los colémbolos, por ejemplo, Onychiurus ammatus.

Del orden de los ortdpteros, por ejemplo, Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blatella germanica, Acheta domesticus, Gryllotalpa
spp., Locusta migratoria migratorioides, Meclanoplus differentialis, Schistocerca

gregaria.
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Del orden de los dermépteros, por ¢jemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los isépter;Js, por ejemplo, Reticulitermes spp..

Del orden de los andpluros, por ejemplo, Pediculus humanus corporis,
Haematopinus spp., Linognathus spp..

Del orden de los mal6fagos, por cjemplo, Trichodectes spp., Damalinea
SPp..

Del orden de los tisandpteros, por cjemplo, Hercinothrips femoralis,
Thrips tabaci.

Del orden de los heterdpteros, por cjemplo, Eurygaster spp.,
Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex Lectularius, Rhodnius prolixus,
Triatoma spp..

Del orden de los homdpteros, por ejemplo, Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae,
Cruptomyzus ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lan_igennn, Hyalopterus
arundinis, Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp.,
Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix
cincticeps, Lecanium comi, Saissctia oleac, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens,
Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pscudococcus spp., Psylla spp..

Del orden de los lepiddpteros, por ejemplo, Pectinophora gossypiella,
Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta
padella, Plutclla maculipennis, Malacosoma neustna, Euproctis chrysorrhoea,
Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp.,
Feltia spp., Eanas insulana, Heliothis spp., Spodoptera cxigua, Mamestra brassicac,
Panolis flammea, Spodoptera litura, Spodoptcra spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa
pomonella, Pieris spp., Chilo spp. Pyrausta nubilalis, Ephestia kuehniella, Galleria

mellonella, Tineola bisselliclla, Tinea pellionella, Hofmannophila pseudospretells,
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Cacoccia podana, Capua reticula, Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella,
Homona magnanima, Tortrix viridana, Cnaphalocerus spp., Aulema oryzae..

Del orden de los coledpteros, por cjemplo, Anobium punctatum,
Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes
bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica
spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp.,, Oryzaephilus
surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites
sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp.,
Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus
hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tencbrio molitor, Agriotes spp.,
Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra
zealandica, Lissorhoptus oryzophilus..

Del orden de los himenépteros, por ejemplo, Diprion spp., Hoplocampa
spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spp.

Del orden de los dipteros, por ¢cjemplo, Aedes spp.. Anopheles spp.,
Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora

erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., .

Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia
spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis
capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa, Hylemnia spp., Liviomyza spp..

Del orden de los sifondpteros, por ejemplo, Xenopsylla cheopis,
Ceratophyllus spp..

Del orden de los ardcnidos, por ejemplo Scorpio maurus, Lactrodectus
macians.

Decl orden de los écaros, por ejemplo Acarus siro, Argas spp.,

Omilho*)ros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora,
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Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp.,
Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa,
Panonychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipulpus spp..

A los nematodos parasitantes de las plantas pertenecen, por ejemplo,
Pratylenchus  spp.,, Radopholus similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus
semipenetrans, Heterodera spp., Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides
spp., Longidorus spp., Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp..

Los productos activos segin la invencién se caracterizan por una
elevada actividad insecticida y acaricida tras aplicacién en las hojas y en el suelo.

Los compucstos segin la invencién tienen, en determinadas
concentraciones o bien con determinadas cantidades de aplicacion, también un efecto
fungicida. Estos pueden emplearse también como microbicidas o como antimicSticos.

En el empleo contra las pestes de la higiene y de los productos
almacenados se caracterizan los productos activos por un efecto residual excelente
sobre madera y arcilla asi como por la buena estabilidad a los élcalis sobre soportes
encalados.

Los productos activos segiin la invenciébn no solamente son activos
contra las pestes de las plantas, de la higiene y de los productos almacenados, sino
también en el sector de la medicina veterinaria contra pardsitos de los animales
(ectoparasitos) tales como garrapatas duras, garrapatas blandas, 4caros de la sama,
dcaros migratorios, moscas {chupadoras y picadoras), larvas parasitantes de moscas,
piojos, liendres del cabello, liendres de las plumas y pulgas. A estos parédsitos
pertenecen:

Del orden de los anopluros, por ejemplo Haematopinus spp.,
Linognathus spp., Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp..
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Del orden de los malofagidos y de los sub-ordenes amblicerinos asi
como isqunocerinos, por cjemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp.,
Bovicola spp., Wemeckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp.,
Felicola spp..

Del orden dc los dipteros y dc los sub-6rdenes nematocerinos asi como
braquicerinos, pc;r ejemplo Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp.,
Eusimulium spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp.,
Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Hacmatopota spp., Philipomya spp.,
Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia
spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomya spp.,
Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Ocstrus spp., Hypodema spp., Gasterophilus spp.,
Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus spp..

Del orden de los sifonapteridos, por ecjemplo Pulex spp.,
Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp., Ceratophylius spp..

Del orden de los heteropteridos, por ¢jemplo Cimex spp., Triatoma spp.,
Rhodnius spp., Panstrongylus spp..

Del orden de los blataridos, por ejemplo Blatia orientalis, Periplaneta
americana, Blatella germanica, Supella spp..

De las sub-clase de los dcaros (Acarida) y del orden de los meta- asi
como mesoestigmatos, por cjemplo Argas spp., Omithodorus spp., Otabius spp., Ixodes
spp.,, Amblyomma spp., Boop-hilus spp., Dermacentor spp., Haemaphysalis spp.,
Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillietia spp., Pneumonyssus
spp., Stemostoma spp., Varroa spp..

Del orden de los actinedidos (Prostigmata) y acarididos (Astigmata), por
ejemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Omithocheyletia spp., Myobia spp.,

Psoresgates spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp.,



-76-

Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp.,
Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp.,
Cytodites spp., Laminosioptes spp..

Los productos activos scgln la invencién de la férmula (I) son
adecuados también para la lucha contra los artrépodos, que atacan a los animales utiles
en agricultura tales como, por ejemplo, vacas, corderos, cabras, caballos, chanchos,
asnos, camellos, bufalos, concjos, gallinas, pavos, patos, gansos, abecjas, demés
animales domésticos tales como, por ejemplo, perros, gatos, pijaros de saldn, peces de
acuario asi como a los denominados animales de ensayo, tales como, por ejemplo,
hémster, conejillos de Indias, ratas y ratones. Mediante la lucha contra estos artrépodos
se cvitaran casos de fallecimiento y reducciones de la productividad (en leche, camne,
lana, pieles, huevos, miel, etc), de mancra que, mediante el empleo de los productos
activos segln la invencidn, es posible un mantenimiento de los animales mas
econémico y mas sencillo.

La aplicacion de los productos activos seglin la invencion se lleva a cabo

en el sector de la vetennaria de forma conocida mediante administracidén enteral en

forma de, por ejemplo, tabletas, cipsulas, bebidas, grageas, granulados, pastas, bolis, .

por medio del procedimiento a través de la comida "feed-through”, de supositorios,
mediante administracién parenteral, tal como, por ejemplo, mediante inyeccién
(intramuscular, subcutdnes, intravenosa, intraperitoneal y similares), implantatos,
mediante aplicacién nasal, mediante aplicacién dermal en forma, por ejemplo de
inmersién o de bafio (Dippen), pulverizado (Spray), regado superficial (Pour-on y Spot-
on), de lavado, de empolvado asi como con ayuda de cuecrpos moldeados que contengan
el producto activo tales como collarines, marcas para las orejas, marcas para el rabo,

bandas para las extremidades, cabestros, dispositivos dc marcado, etc.
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Cuando se emplean para ganado doméstico, aves, animales domésticos
etc. pueden emplearse los productos activos (I) como formulaciones (por ejemplo
polvos, emulsiones, agentes capaces de extenderse), que contengan los productos
activos en cantidades de 1 a 80 % en peso, directamente o tras dilucién de 100 hasta
10.000 veces o pueden emplearse a modo de bafio quimico.

Ademés se ha encontrado que los compuestos segln la invencién de la
férmula (I) muestran un elevado efecto insecticida contra insectos, que destruyen los
materiales industriales.

De manera ejemplificativa y preferente - sin embargo sin caricter
limitativo - puedcn citarse los insectos siguientes:

Escarabajos, tales como
Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium punctatum, Xestobium
rufovillosum, Ptilinus pecticornis, Dendrobium pertinex, Emobius mollis, Priobium
carpine, Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis, Lyctus
pubescens, Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis; Xyleborus spec., Tryptodendron
spec., Apate monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus brunneus, Sinoxylon
spec., Dinoderus minutos.

Himenépteros, tales como
Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus gigas taignus, Urocerus augur.

Termitas, tales como
Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola, Reticulitermes
flavipes, Reticulitermes santonensis, Reticulitermes lucifugus, Mastotermes
darwiniensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus.

Tisanuros, tal como Lepisma saccarina.
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Por materiales industriales se entenderin en el contexto presente
materiales no-vivos, tales como, prcferentemente, materiales sinté.ticos, pegamentos,
colas, papel y cartdn, cuero, madera y productos de elaboracion de la madera y pinturas.

De una manera muy especial, los materiales a ser protegidos contra el
ataque de los insectos estén constituidos por madera y productos de elaboracién de la
madera.

Por madera y productos de elaboracion de la madera, que pueden ser
protegidos por medio de los agentes segin la invencién o de las mezclas que los
contengan, deberd entenderse, por ejemplo: madera para la construccién, vigas de
madera, travicsas para ferrocarril, piezas para puentes, costillas para barcas, vehiculos
de madcra, cajas, paletas, contenedores, postes telcfonicos, revestimientos de madera,
ventanas y puertas de madera, contrachapado de madera, placas de contrachapado,
trabajos de carpinteria o productos de madcra, que encuentran aplicacién, de una
manera muy general, en el hogar o en la industria de la construccidn.

Los productos activos pueden cmplearse como tales, en forma de
concentrados o de formulaciones usuales en general tales como polvos, granulados,
soluciones, suspensiones, emulsiones o pastas.

Las citadas formulaciones puede prepararse en forma en si conocida, por
ejemplo por mezclado de los productos activos con al menos un disolvente o bien
diluyente, emulsionante, dispersantes y/o aglutinante o agente de fijacion, repelente del
agua, en caso dado secantes y estabilizantes contra los UV y, en caso dado, colorantes y
pigmentos asi como otros agentes auxiliarcs de claboracion,

Los agentes o concentrados insecticidas a ser empleados para la
proteccion de la madera y de los materiales de madera, contienen el producto activo
segun la invencion en una concentracién de 0,0001 hasta 95 % en peso, especialmente

de 0,001 hasta 60 % en peso.

£l
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Las cantidades de los agentes o bien de los concentrados empleados
dependen del tipo y del origen de los inscctas y del medio. Las cantidades de aplicacién
éptimas pueden determinarse respectivamente por medio de series de ensayos
previamente a la aplicacién. En general sin embargo es suficiente con emplear de
0,0001 hasta 20 % cn pcso, prefercntemente de 0,001 hasta 10 % en peso del producto
activo, referido al material a ser protegido.

Como disolvente y/o diluyente sirve un disolvente o una mezcla de
disolventes 6rgano-quimicos y/o un disolvente 0 mezcla de disolventes &rgano-
quimicos, oleaginosos o tipo oleaginoso, dificilmente volitiles y/o un disolvente o
mezcla de disolventes organo-quimicos polares y/o agua y, en caso dado un
emulsionante y/o humectante.

Como disolventes drgano-quimicos se empleardn, preferentemente,
disolventes oleaginosos o de tipo oleaginoso, con un indice de evaporacidn situado por
encima de 35 y un punto de llama situado por encima de 30°C, preferentemente situado
por encima de 45°C. A modo de tales disolventes dificilmente volitiles, insolubles en
agua, oleaginosos o de tipo oleaginoso, sc empleardn accites minerales correspondientes
o sus fracciones aromdticas o0 mezclas de disolventes que contengan aceites minerales,
preferentemente bencina para ensayos, petroleo y/o alquilbenceno.

Venlajosamente sc emplearin aceiles minerales con un intervalo de
ebullicién de 170 hasta 220°C, bencina para ensayos con un intervalo de ebullicién de
170 hasta 220°C, aceite para husillos con un intervalo de ebullicién de 250 hasta 350°C,
petréleo o bien hidrocarburos arométicos con un intervalo de ebullicién de 160 hasta
280°C, aceite de terpentina y similares.

En una forma de realizacidn preferentie se emplearén hidrocarburos
alifaticos liquidos con un intervalo de ebullicién de 180 hasta 210°C o mezcla de

elevado punto de cbullicién de hidrocarburos aromdticos y aliféticos con un intervalo de
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ebullicién de 180 hasta 220°C y/o aceite para husillos y/o monocloronaftalina,
preferentemente a-monocloronafialina.

Los disolventes orgénicos, dificilmente voldtiles, oleaginosos o de tipo
oleaginoso, con un indice de evaporacion situado por encima de 35 y con un punto de
llama situado por encima dec 30°C, preferentemente por encima de 45°C, pueden
substituirse parcialmentc por disolventes 6rgano-quimicos ligeros o de volatilidad
media, con la condicién de que la mezcla de disolventes presente un indice de
evaporacion situado por encima de 35 y un punto de llama situado por encima de 30°C,
preferentemente por encima de 45°C, y que la mezcla insecticida-fungicida sca soluble
o emulsionable en esta mezcla de disolventes.

Sepin una forma de realizacién preferenie se substituird una parte del
disolvente o de la mezcla de disolventes drgano-quimicos o un disolvente o mezcla de
disolventes drgano-quimicos alifiticos, polares. Preferentemente se empleardn
disolventes 6rgano-quimicos alifiticos que contengan grupos hidroxilo y/o éster y/o
éter, tales como, por ejemplo, glicoléter, ¢ésteres o similares.

Como aglutinantes drgano-quimicos se empleardn en el dmbito de la
presentc invencion las resinas sintéticas y/o los aceites secantes de fraguado, en si
conocidos, diluibles con agua y/o solubles o dispersables o bien emulsionables en los
disolventes drgano-quimicos cmpleados, especialmente aglutinantes constituidos por o
que contengan resina acrilica, una resina vinilica, por cjemplo acetato de polivinilo,
resina de poliéster, resina de policondensacion o de poliadicién, resina de poliuretano,
resina alquidica o bien resina alquidica modificada, resina fcnélica, resina
hidrocarbonada tal como resina de indeno-cumarona, resina de silicona, aceites secantes
vegetales y/o secantes y/o aglutinantes secantes fisicos a base de una resina natural y/o

sintética.

A

?
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La resina sintética, empleada como aglutinante, pucde emplcarse en
forma de una emulsion, dispersién o solucién. Como agiutinantes puedt;n emplearse
también betin o substancias bituminosas hasta un 10 % en peso. De manera
complementaria pueden emplearse colorantes, pigmentos agentes rcpelentes del agua,
correctores del olor ¢ inhibidores o agentes protectores contra la corrosidn en si
conocidos, y similares.

Es preferente ecmplear en el medio o en el concentrado, segin la
invencidn, como aglutinante drgano-quimico &l menos una resina alquidica o bien una
resina alquidica modificada y/o un aceite vegetal sccante. Preferentemente se empleardn
segun la invencién resinas alquidicas con un contenido en aceite mayor que el 45 % en
peso, preferentemente del 50 hasta el 68 % en peso.

El aglutinante citado puede substituirse parcial o totalmente por un
agente(mezcla) de fijacidn o por una plastificante(mezcla). Estos aditivos deben evitar
una volatilizacion de los productos activos asi como una cristalizacién o bien una
precipitacion. Preferentemente substituyen a un 0,01 hasta un 30 % del aglutinante
(referido al 100 % del aglutinante empleado).

Los plastificantes son de la clase quimica de los ésteres del 4cido ftalico
tales como fialato de dibutilo, de dioctilo o de bencilbutilo, éstercs del dcido fosférico,
tal como el fosfato de tributilo, ésteres del acido adipico, tal como el adipato de di-(2-
etilhexilo), estearatos tales como estearato de butilo o estearato de amilo, oleatos tal
como oleato de butilo, éteres de glicerina o glicoléteres de elevado peso molecular,
ésteres de glicerina asi como ésteres del 4cido p-toluenosullénico.

Los agentes de fijacién estin basados quimicamente en polivinilal-
quiléteres tal como el polivinilmetiléter o en cetonas tales como benzofenona, etilen-

benzofenona.
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Como disolvente o bien diluyente entra en consideracién especialmente
el agua, en caso dado en mezcla con uno o varios de los disolventes o bien diluyentes,
emulsionante y dispersantes érgano-quimicos anteriormente citados.

Se consigue una proteccién especialmente efcctiva de la madera
mediante los procedimientos de impregnacién a escala industrial, por ejemplo
procedimientos al vacio, al vacio doble o a presién.

Los agentes listos para su aplicacién pueden contener en caso dado otros
insecticidas y, en caso dado uno o varios fungicidas.

Como componentes adicionales de la mezcla entran en consideracidon
preferentemente los insecticidas y fungicidas citados en la WO 94/29 268. Los
compuestos citados en este documento constituyen, expresamente, parte integrante de la
presente solicitud.

Como componentes de mczcla muy especialmente preferentes entran en
considem;:ién insecticidas, tales como Chlorpyriphos, Phoxim, Silafluofin,
Alphamethrin, Cyfluthrin, Cypermethrin, Deltamethrin, Permethrin, Imidacloprid, NI-

25, Flufenoxuron, Hexaflumuron y Triflumuron, asi como fungicidas tales como

Epoxiconazole, Hecxaconazole, Azaconazole, Propiconazole, Tebuconazole, .

Cyproconazole, Meiconazole, Imazalil, Dichlorfluanid, Tolylfluanid, 3-yodo-2-
propinil-butilcarbamato, N-octil-isotiazolin-3-ona y 4,5-di-cloro-N-octilisotiazolin-3-
ona.

Los productos activos scgin la invencién pueden emplearse de una
manera especialmente buena para la lucha contra los insectos dafiinos para las
plantas, tal como, por ejemplo, contra las larvas del escarabajo de la hoja del rébano
picante (Phaedon cochleariae), contra las larvas de la cigarra verde del
arroz (Nephotettix cincticeps) y contra las larvas del piojo verde de la hoja del

duraznero (Myzus persicae).
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Ademds de las propiedades descritas acaricidas, herbicidas e
insecticidas debe observarse una actividad fungicida de los productos activos segin
la invencion, Se ha observado un amplio cfecto destructor de los hongos en estudios
tanto “in vitro” como “in vivo™.

Ademas se ha obscrvado que los productos activos son adecuados
especialinente también para la lucha contra mildiu, contra las manchas de las hojas y
contra los fusarios cn las plantas atacadas por los mismos

La obtencion y cl empleo de los productos activos segin la inven-cién
se desprenden de los cjemplos siguientes.

Ejemplos de obtencion.

Ejemplo 1.

Compuecsto n° I-1-a-1.

O.__CH,

c”l\/[n\ CN

0

(Procedimicnto A).

Se calienta a 110°C una mezcla constituida por 1,75 g de sulfuro de 5-etil-2-
metil-5,6-dihidro-2H-1 ,4-oxazin-3-l-metilo y 1,80 g dc 4-clorobenzoilacetonitrilo en
10 cm’® de tolueno. En este caso se sigue la conversion mediante cromatografia en
capa delgada. Una vez que la conversion del educto es aproximadamente total se
refrigera la mezcla y los compuestos contenidos en ln misma se separan sobre una
fase de gel de silice con hexano/acetato de ctilo (2:1) como eluyente.

En una dc las fracciones principales se obticnen, tras eliminacion por
evaporacion del disolvente, 0,25 g (8,3 % de la teoria) del 3-(4-clorofenil)-2-(5-etil-

2-metil-1,4-0xazinon-3-iliden)-3-oxopropionitrilo con un punto de fusién de 136°C.

i
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'H-NMR (400 MHz, d¢-DMSO): 8 = 0,97 (t, 3H, CH-CH3); 1,62 (d, 3H, CHCH,);
4,76 (m, 1H, O-CH-CH,); 7,56, 7,7 (2AA’BB’, 4H, ArH); 12,4 (s, 1H, NH) ppm.
Ejemplo 2.

Compuecsto n° I-1-a-2.

(\NH

(Praccdimiento F).

Se calienta a reflujo una mezcla constituida por 0,6 g de 3-[3,5-bis-
(trifldormetil)fenil]-2-(2-metil-1,4-oxazinan-3-iliden)-3-oxopropionitrilo y 0,5 g de
reactivo de Lawesson, durante 2 horas. Los productos de la reaccion en la mezcla se
separan a coniinuacién sobre una fase de gel de silice con hexano/acetato de etilo
(2:1) como eluyente mediante cromatografia en columna. _

En una de las fracciones principales sec obtienen, tras eliminacién por
evaporacion del disolvente, 0,5 g (85 % de la teoria) del 3-[3,5-
bis(trifliormetil)fcnil]-2-(2-metil-1,4-oxazinan-3-iliden)-3-tioxopropionitrilo con un

punto de fusién de 195°C.

Ejemplo 3.

Compuesto n° I11-1,

O.__CH,
CH:.\/[N’ISICHS
Se afiaden a 10,6 g dc 5-etil-2-metil-3-morfolintiona, en 150 ml de acetona, a

0°C, 8,5 g de KOH. Se calicnta a la temperatura ambiente (20°C) y se afiaden 5 ml de
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yoduro de metilo. Al cal_)o dc un tiempo de reaccién de 4 horas se climina por
destilacion el disolvente bajo presion reducida. El residuo sélido remanente se separa
mediante cromatografia en columna sobre una fase de pgel de silice con
hexano/acetato de ctilo (10:1).

En la fraccién principal se obtienen, tras eliminacién por evaporacién del
disolvente, 7,6 g (65,5 % de la teoria) del sulfuro de 5-ctil-2-metil-5,6-dihidro-2H-
1,4-oxazin-3-il-metilo en forma de aceite amarillo.

Ejemplo 4.

Compuestao n° V-1,

) \/[Lﬁ

Se combina una mezcla de 20 g de 5-etil-2-metil-3-morfolinona y 100 ml de
tolueno, a temperatura ambientc (20°C), con 33 g de reactivo de Lawcsson. La
mezcla de la reaccién se calienta a reflujo a continuaciéon durante 24 horas. La
elaboracién se lleva a cabo de manera andloga a la del ejemplo 2.

Se obtienen 11,2 g (50 % de la teoria) de la 5-etil-2-metiol-3-morfolintiona en
forma de aceite.

Ejemplo 5.
Compuesto n°® 1-2-A-a-1,

HN/E
" P
P N

a
(Procedimiento A).

Se calienta a 80°C, una mezcla constituida por 1,0 g de 6-cloro-3-piridinil-
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acetonitrilo, 1,27 g de sulfuro de 5,6-dihidro-2H-1,4-0xazin-3-il-metilo (obtencién
andloga a la del ejemplo 3) y 10 ml de tolucno y se agita a esta temperatura durante
3 horas. A continuacién se elimina por destilacion el disolvente bajo presién reducida
y se obtiene un residuo sdlido que se recristaliza en una mezcla constituida por metil-
terc.-butiléter (MTBE) y ciclohexano. El producto sélido, obtenido de este modo, se
seca, con un punto de fusion de 179°C.

Sc obtienen 1,24 g (85,2 % de la teoria) de 3-(6-cloro-3-piridinil)-2-(1,4-
oxazinan-3-iliden)-3-oxopropionitrilo.
Ejemplo 6.
Compuesto n® 1-1-a-15,

Fy

CF;
NC™ ~=

J

7

o’ Yo
(Procedimiento G).

Se introducen 0,5 g de 3-[3,5-bis(triflGormetil)(enil]-2-(1,4-tiazinan-3-iliden)-
3-oxopropionitrilo (compuesto n® I-1-a-10), en 20 ml de cloroformo y se combinan, a
20°C, con 0,35 g dc dcido 3-cloroperbenzoico. El desarrollo de la reaccién se siguié
mediante cromatografia en capa dclgada. Después de la conversion completa del
educto se extrae ¢l producto de la reaccion con una solucién de NaHCO; y se separa
mediante cromatografia e¢n columna sobre una fase de gel de silice con
dicloromctano/acetato de etilo (10:1) como cluyente. Tras eliminacién por
evaporacion del disolvente se obticnen en la fraccion principal 0,50 g de 3-[3,5-

bis(trifliormetil)fenil]-2-(1,1-dioxo-1A%, 4-tiazinan-3-iliden)-3-oxo-propionitrilo con

5}4
244
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un intervalo de fusién de 224 has;a 226°C.

Dec manera andloga a la del ejemplo 1, y a 1a del ejemplo 2, y de acuerdo con
las indicaciones generales para la obtencién de los compuestos de la férmula (I-1-a)

se obtienen los compuestos siguientes.

f A
m Y’
r Y {I-1-a)
Yi

Comp.n® [K [A m |y |¥Y2 |y} [v4 |¥v5S |Y6|lv |z {pecC
-3 |0 |4CT T JiU [0 [CHls [H [T [ [0 |A |ecee |
I-l-a-4 [0 |4CI 1 [CA3 |[H |CoHs [H [H[H [0 [H [136
I-l-a-5 [0 |4-CI T [H |H |H H [T |m [0 |H [192
I-l-a-6 |0 |2-CFy T {H [H {H H [H |[W [0 [H |58
I-1-s-7 [0 [35-(CF3); |1 |[H [H (H H [n [0 [0 |ie
-l-af [0 |24F 1 [0 |’ [H H |H |H |0 {R 179
19 [0 [4CN 1 [H [H [H H [ [H |0 [H [224
I-1-a-10 [0 [3.54CF3); |1 {H |11 |H H |H [ |s [|H [182
I-la-11 |0 |3,54CF3); |1 |H |H |CH3 [CH3 [H |[H [O |H | acche
I-1-a-12 |O [3,54CF3)p |1 |[H |H |CaHs [H |RH  |H |[O [H | mcehe
I-1-a-13~ |Q |3,5{CF3n |1 |[CH3 [H [CaHs [H [ H [0 [H [ aceie
I-1-a-14 |0 |3,54CF3); |I |[CH3 [H |H i |H [H [0 (H {142
I-1-a-15 |0 [3,54CF3), [1 [CH3 [H [H H [ H |SO; [H [224-

226
I-1-a-16 [0 [4Cl 1 [H |H [CH; |CH; |[H |H [0 |H {102
i-1-a-17 O {aCt |1 [H [|H |H H |CH; [H [0 |H |235
I-1=-18 [0 [3,54CFyy |1 [H [T [H H |CH; [0 [0 [H [157 |
1-1a-19 [0 [35(CF3); {1 [CH; [H [H H |[CH; [H [0 |H [142
I-1-a-20 [0 (4-C I |[CH; (W [H H |CH; [H [0 {H [I79
-1-a-21 [O [4-Me 1 [CHy [A [H H H H [0 (H [ aceie
1-1+-22° |0 {4CI 1 [H [H [H H [R |[H S [H (8-

184
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De manera andloga a la del ejemplo 5 y segiin las indicaciones generales para
la obtencién de los compuestos de la férmula (I-1-a) se obtienen los compuestos de
la formula (1-2-2) siguientes.
(-2-A-a)
(I-2-B-a)
Comp.n*|K |A m (Y [Y [¥Y [Y [¥ [¥ |V I[pP.rC
I-2-A-2-2 |0 | 4,6-Ch, 1 H H H H H H o] 140
. I-2-A-2-2 |QO |2-C] 1 H H H H H H o) 164
. I-2-A-3-4 |0 |6&C1 1 H H cn CH; |H H (o)
1-2-A+5|0 |2-Q 1 e, |[H B [H [H |H |oO 140
I-2-A-a-6 |0 |4,6C1 1 CH, |H H H H H L) 108
J-2-A2-7|0 |6C1 1 CH, |H H H H H 0 139
I-2-B-2-1 |O |2,6-CL; 1 CH; |H H H H H o 174




-80-

Ejemplo

Ensayo con larvas de Phaedon

Disolvente: 31 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad indicada de disolvente y
con la cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que
contiene emulsionante, hasta la concentracién deseads.

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea) por inmersién en la preparacién de
producto activo de la concentracidn deseada y se cubren con larvas del escarabajo de
la hoja de rébano picante (Phaedon cochleariae), mientras las hojas estén aiin
hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién en %. En este caso
100 % significa que todas las larvas del escarabajo fueron destruidas, 0 % significa
que no fue destruida ninguna larva del escarabajo.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos
siguientes de los ejemplos de obtencién: I-1-a-10.

Ejemplo

Ensayo con Spodoptera frugiperda

Disolvente: 31 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para obtener una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso del producto activo con la cantidad indicada de disolvente y con la
cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que contiene
emulsionante, hasia la concentracién deseada.

Se pipeta sobre la cantidad normalizada de pienso artificial una cantidad dada
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de preparacién del producto activo de la concentracién deseada. Se dispone,
respectivamente, una larva (L3) de la legionaria de otofio (Spodoptera frugiperda)
sobre el pienso con repeticiones séxtuples.

Al cabo del tiempo deseado se determina el efecto en %. En este caso 100 %
significa que se destruyeron todos los animales; 0 % significa que no se destruyé
ning(in animal.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos
siguientes de los ejemplos de obtencidn: I-1-a-14.

Ejemplo

Ensayo con Heliothis virescens

Disolvente: 30 Partes en peso de dime'tilfonnamida
Emulsionante: 1 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la aobtencién de una preparacién conveniente.de producto activo se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente
y de emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que contiene emulsionante,

hasta la concentracién deseada.

Se tratan brotes de soja (Glycine max) mediante inmersién en la preparacién .

del producto activo de la concentracién deseada y se cubren con orugas de Heliothis
virescens, mientras que las hojas estén aiin himedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién’en %. En este caso
100 % significa que se han destruido todas las orugas; 0 % significa que no se ha
destruido ninguna oruga.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los compuestos
siguientes de los ejemplos de obtencién: I-1-a-14.
Ejemplo

Ensayo con Tetranychus (OP-resistente/tratamiento por inmersién).
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Disolvente: 30 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto
activo se mezcla 1 parte en peso del producto activo con la cantidad indicada de
disolvente y con la cantidad indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con
agua, que contiene emulsionante, hasta la concentracién deseada.

Se sumergen plantas de judias (Phaseolus vulgaris), que estdn
fuertemente atacadas por todos los estadios de desarrollo del 4caro de la arafiuela roja
comin (Tetranychus urticae), en una preparacién del producto activo de la
concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destrucciéon en %. En este
caso 100 % significa que se han destruido todos los 4caros de la arafivela roja; 0 %
significa que no se ha destruido ningtn &caro de la arafiuela roja.

En este ensayo muestran una buena actividad, por ejemplo, los
compuestos siguientes de los ejemplos de obtencién; I-1-a-10, I-1-a-7.

Ejemplo
Ensayo de post-brote.
Disolvente: 5 Partes en peso de acetona.
Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtenci6én de una preparacién conveniente de producto activo, se mezcla
1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se agrega la
cantidad de emulsionante sefialada y el concentrado se diluye con agua a la
concentracién deseada.

Se pulverizan con la preparacién del producto activo plantas de ensayo, que
tienen una altura de 5 hasta 15 cm, de tal manera que, se apliquen respectivamente las
cantidades de producto activo deseadas por unidad de superficie. Al cabo de 3 semanas



am

92-

se evalia el grado de dafios de las plantas en % de dafios en comparacién con el
desarrollo de los controles sin tratar.

Significan:

0% = sin efecto (igual que los controles sin tratar),

100 % = destruccién totel.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segiin los ejemplos de
obtencion I-1-a-7, I-1-a-8, 1-1-a-9, con una compatibilidad parcialmente buena frente a
las plantas de cultivo, tal como por ejemplo trigo, efectos potentes contra las malas
hierbas.

Ejemplo.

Ensayo de pre-brote.

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

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo, se
mezcla 1 parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se
agrega la cantidad de emulsionante sefialada y el concentrado se diluye con agua a la
concentracién deseada.

Se siembran semillas de las plantas de ensayo en terreno normal y al
cabo de 24 horas se riegan con la preparacién de producto activo. En este caso se
mantiene convenientemente constante la cantidad de agua por unidad de superficie. La
concentracién del producto activo en la preparacién no juega ningiin papel, siendo lo
decisivo tnicamente la cantidad aplicada del producto activo por unided de superficie.
Al cabo de tres semanas se evalia el grado de dafios de las plantas en % de dafios en
comparacién con el desarrollo del control no tratados.

Significan:

0 % = sin efecto (igual que los controles no tratados).
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100 % = destruccidn total.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los
gjemplos de obtencidon I-1-a-3, 1-1-a-7, I-1-a-8, I-1-2-9, con una compatibilidad
parcialmente buena frente a las plantas de cultivo, por ejemplo trigo y soja, potentes

efectos contra las malas hierbas.
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REIVINDICACIONES

1.- Compuestos de la formula general (I)

v
— < \
X g O
y!
en la que
K significa oxigeno o azufre,

Ar  significa fenilo, naflilo substituidos respectivamente o significa hetarilo mono
o biciclico con 5 a 10 dtomos en el anillo, substituido respectivamente en caso
dado,

A" significa oxigeno o significa los grupas ~S(0),- 0->N-W,

W significa hidrégeno, alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquil-

alquilo, alcoxialquilo, alcoxi, fenilalquiloxi, fenilo, fenilalquilo, hetarilo,

hetarilalquilo substituidos en caso dado o significa los grupos —COR!, -
CO;R*
R R R° R
R
R, ——¢c—CcoR'. —(G—¢—cond .
-SOR!, CO—N_ | 1 L PN g

o ciano

X significa
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/R1 S
CN, ~CO—N .2 o —CJ

Y'eY’, independientemente entre si, significan hidrégeno, halégeno o alquilo,
alcoxi, alcoxialquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetarilalquilo substituidos

respectivamente en caso dado o significan los grupos

1

—CO,R' ¢ —CON <:z

y

Y2 Y4, Y3, Y6, independientemente entre si, significan hidrdgeno, halégeno o
alquilo substituido en caso dado o

YeY? junto con los dtomos de carbono, con Jos que estin enlazados,
significan un ciclo saturado o insaturado, substituido en caso dado, que estd
interrumpido en caso dado por heteroétomos,

A significa hidrégeno, significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,

cicloalquil-alquilo, alcoxialquilo, fenoxialquilo, fenilalquil-oxialquilo, .

feniltioalquilo, fenilalquil-tioalquilo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, hetaril-
alquilo substituidos respectivamente en caso dado, o significa los grupos

R
—CO,R'; —com(ﬁ2 ; —SO0,R'. —COR';

R : T. R o Ts R
_(L)l_ —CO,R';—(Gh— _CON<R, ; _(C)i_i’co_ni:
5 3 3 ] ]

o ciano,
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significa 0 a 3,

significa0 a 2,

significa 0 a 2,

significa hidrégeno, significa alquilo o cicloalquilo saturados o insaturados,
interrumpidos respectivamente en caso dado por heterodtomos, substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilo o hetarilo substituidos
respectivamente en caso dado, significa fenilalquilo o hetarilalquik;
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi saturados o insaturados,
substituidos respectivamente en caso dado, significa fenilo, fenilalquilo o
fenilalquiloxi substituidos respectivamente en caso dado, o

significan ademds, junto con el Atomo de nitrdégeno, con el que estdn
enlazados, un ciclo, en caso dado substituido y, en caso dado, interrumpido
por heterodtomos,

significa hidrégeno, significa alquilo o alcoxi substituidos respectivamente en
caso dado, significa fenilo o fenilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidrégeno o significa alquilo substituido en caso dado, y
independientemente entre si, significan hidrégeno o significan alquilo
substituido en caso dado.

2.- Compuestos segiin la reivindicacidn 1, caracterizados porque
significa preferentemente Ar', donde Ar' significa fenilo o naftilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a cinco veces por halégeno,
por alquilo con 1 a 8 ftomos de carbono, por alquenilo con 2 a 8 dtomos de
carbono, por alquinilo con 2 a 8 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 8

dtomos de carbono, por alqueniloxi con 2 a 8 dtomos de carbono, por
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alquiniloxi con 3 a 8 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 dtomos de
carbono, por alguilsulfinilo con | a 6 dtomos de carbon;, por alquilsulfonilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 & 6 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 é&tomos de carbono, por
haldgenoalqueniloxi con 2 a 8 dtomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi
con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2
dtomos de carbono, por haldgeno-alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégeno-
alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por los grupos
a) -L-CO-R’,

b) —N:—hl-l » ©) —N—h— —N--SO R' .

R
€) —L—é—CO-R’. f) —L % COMH . g —h—n’

o significa hetarilo mono o biciclico con 5 hasta 10 tomos en el anillo,

o significa Ar’, donde Ar® significa Ar', tiue ademds estd substituido por
fenilo, por naftilo, por hetarilo con 5 0 6 miembros, por fenil-alquilocon 1 a 4
dtomos de carbono, por fenoxi, por fenil-S(O),-, por hetariloxi con 5 o0 6
miembros o por hetaril-S(O),-, estando substituidos estos substituyentes, por
su parte, respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno,
por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4itomos de carbono, por

halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por nitro o por ciano,
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significa oxigeno o azufre,

significa oxigeno o azufre,

significa oxigeno o significa los grupos —S(0),- 0 >N-W,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 8 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 dtomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 4 itomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por fliior y/o por cloro,
significa fenilo, fenilalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, fenilalquiloxi con 1
a 4 dtomos de carbono, hetarilo, hetarilalquilo substituidos respectivamente
en caso dado de una a cuatro veces, por halégeno, por alquilo con’l a 6
dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4

dtomos de carbono, por nitro o por ciano, o significa los grupos

1

—COR' ; —COR" ; —SOR'. —-t.:o—N::_:z

R R I »

——(é),— —COR', —(C)— GON<Rz :
Lﬁ a ,Iqs 3

8 R4

o0 ciano,

X

significa
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CN / R o c”s
) _CO""N\Rz \NHZ

YeY? significan, independientemente entre si, hidrégeno, hal6geno, alquilo
con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 44tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono-
alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, significan fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, hetarilo con 5 0 6 miembros o hetaril-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono con 5 0 6 miembros substituidos respectivamente en caso
dado de una a cuatro veces, por haldgeno, por alquilo con 1 a 6 étomos de
carbono, por alcoxi con 1 & 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 4 dtomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 4 étomos de carbono, por
ciano o por nitro o significan los grupos

_R'

—CO,R' o —CO—N,

Y2 Y, Y?, Yésignifican, independientemente entre sf, hidrégeno, halégeno o
significan alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono substituido'por flGor y/o por
cloro,

YeY’ significan junto con los 4tomos de carbono, con los que estin
enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros, saturado o insaturado, que puede
estar interrumpido por 1 a 3 heteroftomos de la serie formada por N, O, S y
que puede estar substituido en caso dado de una a tres veces por halégeno,
por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de

carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 #tomos de carbono, por
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halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por ciano o por nitro,
significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, cian;)-
alquilo con 1 a 6 4&lomos de carbono, alquenilo con 3 a 8 4tomos de carbono,
alquinilo con 3 a 8 tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 stomos de
carbono, haldgenoalcoxi con 1 a 4 dlomos de carbono-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o
por cloro, significa fenoxi-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, fenil-
alquiloxi con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
feniltio-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a 4 &tomos
de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, fenilo, fenil-alquilo con 1 a
4 dtomos de carbono, hetarilo con 5 0 6 miembros, hetaril-alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono con 5 0 6 miembros substituidos respectivamente en caso
" dado de una a cuatro veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de

carbono, por alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por halégenoalquilocon 1 a

4 gtomos de carbono, por halégenoalcoxi con I a 4 4atomos de carbono, por .

nitro o por ciano, o significa los grupos

1 R‘ 1 ]
—CO,R ;—com(Rz ; —SO,R'. —COR';

R’ R R g ot R R
-—(l).—- —COR", ——(L). -'°°N< r —(}:),—— —Co—R',

o ciano,

p

significa 0 a 2,

263
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significa0a 2,
significa hidrégeno (sin embargo no para los restos —CO;R' u —-SO;RY,
significa alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 dtomos

de carbono, alquinilo con 3 a 6 édlomos de carbono substituidos

» respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa cicloalquilo

con 3 a 8 4tomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 8 4tomos de carbono, en
el cual puede estar interrumpido en caso dado un grupo metileno por oxigeno
o por azufre, substituidos respectivamente en caso dado por flilor, por cloro,
por alquilo con | a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, o significa fenilo, piridilo, tienilo, pirimidilo, tiazolilo, fenil-alquilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, piridil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono;
tiazolil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono substituidos respec-tivamente en
caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo con 1 a 6 4tomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, por, halégenoalquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 d&tomos de carbono,

por ciano o por nitro,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo .

con 3 a 6 &tomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 6 dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 6 dtomos de carbono
substituidos respectivamente en caso dado por flilor y/o por cloro o significa
fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o fenil-alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a cuatro
veces, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con
1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por ciano o por nitro,

R', R? pueden significar ademds junto con el tomo de nitrégeno, con el que estén

764
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enlazados, un ciclo de 5 hasta 8 miembros, substituidos respectivamente en
caso dado por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, en el cual puede estar
reemplazado un grupo metileno por oxigeno o por azufre, |
significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido en caso
dado por halégeno o significa fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 dtomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado de una a cuatro veces, por
halégeno, por alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por ciano o por nitro,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono,
independientemente entre si, significan hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono substituido en caso dado por flior y/o por cloro,

significa alquilo con 1 a 10 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 10 4tomos
de carbono, alquinilo con 3 a 10 &tomos de carbono, alcoxi con I a 10 &tomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 4tomos de

carbono, alquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 Atomos de

carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, .

significa cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono o cicloalcoxi con 3 a 8
dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso dado un grupo
metileno por oxigeno o por azufre, substituidos respectivamente en caso dado
por fliior, por cloro, por alquilo con 1 a 4 4dtomos de carbono y/o por alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, significa fenilo, fenoxi, benciloxi, hetarilo con 5
o 6 miembros, o {enil-alquilo con 1 a2 4 dtomos de carbono substituidos

respectivamente en caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo

" con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por

halégeno-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
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dtomos de carbono, por ciano o por nitro, o, en el caso de los restos a) y c)
indicados en Ar, significa también un grupo

]
“R"

o para el resto g) significa también hidroxi,

R* significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

R’ significa hidrégeno, alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a
8 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a
10 4tomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 8 dtomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa cicloalquilo
con 3 a 8 dtomos de carbono, en el (.:ual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre, su_lbstituido en caso dado
por fldor, por cloro, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi con
1 a 4 Atomos de carbono, significa fenilo, fenil-alquilo ;:on 1 a 4 Atomos de

carbono ‘o fenil-alcoxi con 1 a 2 édtomos de carbono substituidos

respectivamente en caso dado de una a cuatro veces por halégeno, por alquilo

con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por ciano o por nitro,

R'"  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono o alquenilo con 3 a
6 4tomos de carbono,

R?, R" pueden significan ademés junto con el dtomo de nitrégeno, con el que estdn
enlazados, un ciclo con 5 a 8 miembros substituido en caso dado por alquilo
con |1 a 4 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso

dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre,

366
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significa0aly
significa 0 a 2.

3.- Compuestos segun la reivindicacién 1, caracterizados porque
significa oxigeno o azufre,
significa Ar', donde Ar' significa fenilo, naftilo, quinolinilo, tienilo,
pirimidilo, furanilo, tiazolilo, benzotiazolilo, oxazolilo, pirazolilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por flior, por
cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alquenilo con
2 a 6 itomos de carbono, por alquinilo con 2 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por alqueniloxi con 3 a 6 stomos de
carbono, por alquiniloxi con 3 a 6 4&tomos de carbono, por alquiltiocon 1 a 6
dtomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégeno-alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalqueniloxi con 2 a 4 dtomos de carbono, por alquilidendiil-dioxi

con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalquilidendiil-dioxi con 1 a 2

étomos de carbono, por halégeno-alquiltio con 1 a 2 dtomos de carbono, por .

halégeno-alquilsulfinilo con 1 a 2 é4tomos de carbono, por halégeno-
alquilsulfonilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por hidroxi, por mercapto, por

nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes

e o

) —L—COR"s B) —N—tH , ) —k—CR" . O —N—SONR’,

R® R®
e) —L—!:HCOR'- ) —-L—é—CO,H » 8 —h——R’

o significa Ar?, donde Ar? significa Ar', que estd substituido adicionalmente

26



Lt

<

~105-

por fenilo, por piridilo, por pirimidilo, por tienilo, por furanilo, por tiazolilo,
por tetrazolilo, por triazolilo, por bencilo, por fenoxi, por fenil-S(0);-, por
piridiloxi, por pirimidiloxi, por tiazoliloxi, por piridil-S(O),-, por pirimidil-
S(O)p- 0 por tiazolil-S(0),-, estando substituidos estos substituyentes, a su
vez, en caso dado de una a tres veces, por flior, por cloro, por bromo, por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquenilo con 2 a 4 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo conla
2 dtomos de carbono, por hal6genoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por
nitro o por ciano,

significa oxigeno o azufre,

significa oxigeno o significa los grupos —S(0),- 0 >N-W,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 d&tomos de carbono, alquenilo
con 3 a 6 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a. 6 dtomos de carbono,
cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de
carbono-alquilo con 1 a 2 édtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de

carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 3 dtomos de

carbono substituidos respectivamente en caso dado por flor y/o por cloro, .

significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, fenil-alcoxi con 1
a 2 dtomos de carbono, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, tienilo, piridil-alquilo
con 1 a 2 dtomos de carbono, pirimidil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,
tiazolil-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono substituidos respectivamente en
caso dado de una a tres veces por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con
1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

Atomos de carbono, por nitro o por ciano o significa los grupos
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Ri
COR' ; -COR' ; SOR' ; -CO-NiRz o
ciano

X significa

Y'eY? significan, independientemente entre sf, hidrégeno, en caso dado
significan flior, alquilo con 1 a 4 4&tomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a
2 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, significan fenilo,
tienilo, piridilo, tiazolilo, pirimidilo, fenil-alquilo con 1 a 2 étomos de
carbono, tiazolilmetilo, piridilmetilo substituidos respectivamente en caso
dado de una a tres veces por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4

dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por

halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con t a 2 -

dtomos de carbono, por ciano o por nitro o significan los grupos

R1

—CO,,R1 o —00-—-N<

R?’
Y Y v s significan, independientemente entre si, hidrégeno o alquilo
con 1 a 4 dtomos de carbono,

Y'eY® significan ademds junto con los dtomos de carbono, con los que estén

_ enlazados, un ciclo con 5 0 6 miembros, saturado o insaturado, que puede
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estar interrumpido por un heterodtomo de la serie formada porN, O, Sy que
puede estar substituido en caso ;lado una o dos veces por flior, por cloro, por
bromo, por metilo, por terc.-butilo, por metoxi, por trifliormetilo, por
trifliormetoxi, por ciano o por nitro,

significa hidrbgeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, ciano-
alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo con 3 a 8 itomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos
de carbono, alcoxi con I a 4 Atomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de
carbono, _halégenoalcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono-alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono, significa fenoxi-alquilo con 1 a 2 4dtomos de carbono,
fenil-alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de
carbono, feniltio-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, fenil-alquiltio con 1 a 2
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, fenil-alquilo con 1 a
2 dtomos de carbono, fenilo, piridil-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono,

tiazolil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos respectivamente en

caso dado de una a tres veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con .

1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2

dtomos de carbono, por nitro o por ciano o significa los grupos

R :
—COR'; —COoNS _ ; —SO,R'. —COR';
R? ]
0 ciano,
significa0 a2,

significa hidrégeno (sin embargo no para los restos -CO;R' y -SO,R"),
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significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos de
carbono, alquinilo con 3 a 4 dtomos de carbono substituidos respectivamente
en caso dado por fliior y/o por cloro, significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos
de carbono substituido respectivamente en caso dado por fltor, por cloro, por
alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono
o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado una o
dos veces, por fldor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 idtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1
a 2 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2 &tomos de carbono, por
ciano o por nitro,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alquenilo
con 3 a 4 dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 4 dtomos de carbono, alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, alqueniloxi con 3 a 4 dtomos de carbono
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro o significa
fenilo, bencilo, benciloxi substituidos respectivamente en caso dado una o dos

veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilocon 1 a |

2 étomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por
ciano o por nitro,

pueden significar ademés junto con el 4tomo de nitrégeno, con el que estin
enlazados, un ciclo con 5 o 6 miembros substituido en caso dado por alquilo
con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno,

significa hidrégeno, metilo o etilo,

significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 6 4tomos de

carbono, alquinilo con 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de
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carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dlomos de
carbono, alquiltio con 2 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de
carbono substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, en el cual puede estar

reemplazado en caso dado un grupo metileno por oxigeno, substituidos

" respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por alquilo con 1 a 2

dtomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbond, significa
fenilo, fenoxi, benciloxi, tienilo, furanilo, piridilo, pirimidilo, tiazolilo,
pirazolilo o fenil-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono substituidos
respectivamente en caso dado una o dos veces, por fldor, por cloro, por
bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos
de carbono, por trifliormetilo, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro o, en el caso de los restos a) y c), citados en Ar, significa

también un grupo

0

_Néio
o para el resto g) significa también hidroxi,
significa hidrégeno,
significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 ditomos de carbono, alquenilocon3 a6
dtomos de carbono, alquinilo con 3 a 6 d&tomos de carbono, alcoxicon 1 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono, en el cual
puede estar reemplazado en caso dado un grupo metileno por oxigeno,
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa
fenilo o fenil-alquilo con 1 a 2 #4tomos de carbono substituidos

respectivamente en caso dado una o dos veces por fliior, por cloro, por
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bromo, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, por trifliormetilo, por dil‘lﬁonn.etoxi, por trifliormetoxi, por
ciano o por nitro,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

R’, R'? pueden significar ademés junto con el &tomo de nitrégeno, con el que estén

"3
m
n
K
Ar

enlazados, un ciclo con 5 0 6 miembros, substituido en caso dado por elquilo
con | a 2 dtomos de carbono, en el cual puede estar reemplazado en caso
dado un grupo metileno por oxigeno,

significaColy

significa 0 a 2,

4.- Compuestos segiin la reivindicacién 1, caracterizados porque

. significa oxigeno o azuffre,

significa Ar', donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo, furanilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por flior, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por i-propilo, por s-, n-, i-

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

butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-buteniloxi, por propargiloxi, por 2-

butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo o por etilsulfonilo, por trifliormetilo, por difliormetoxi, por
trifliormetoxi, por metilendioxi, por difliormetilendioxi, por
tetraflioretilendioxi, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por
trifldormetilsulfinilo, por trifliormetilsulfonilo, por hidroxi, por mercapto,

por nitro, por ciano, por amino o por uno de los grupos siguientes
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1) —L—Co—R" b) —”-—hn . ©) —u—ll.—n'. d) NHSOR'

¢ —L R’—co—R’- )] —L—E'—-GO,H- g —h—n’

o significa Ar, donde Ar” significa Ar', que estd substituido adicionalmente
por fenilo, por piridilo, por tienilo, por tetrazolilo, por triazolilo o por fenoxi,
estando substituidos estos substituyentes, por su parte, en caso dado una o dos
veces por fltor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- 0 i-propilo,
por s-, n-, i-, o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por i-propoxi, por s-, n- o t-
butoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por nitro o por ciano,

L significa oxigeno o azufre,
significa oxigeno o azufre o significa el grupo —S(O)-,

X significa

—CN, —CO—NH,, -—c\//s
NH,

Y'eY* significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo,
propilo, iso-propilo, butilo, iso-butilo, sec.-butilo, terc.-butilo, fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en caso dado una a tres veces por flbor,
por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifllormetilo, por
difliormetoxi o por triflGormetoxi,

Y2 Y, Y, Yésignifican, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo,

YeY? significan ademads junto con los dtomos de carbono, con los que estén
enlazados, un ciclo insaturadd, con 6 miembros, que puede estar en caso dado

monosubstituido por fliior, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por
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trifliormetilo, por trifliiormetoxi, por ciano o por nitro,

significa hidrégeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, ciclopropilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,
metoximetilo, ectoximetilo, significa fenilo, bencilo, piridilmetilo,
tiazolilmetilo substituidos respectivamente en caso dado una o dos veces por
flGor, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo o por
trifliormetoxi o significa los grupos

R1

—CO,R"» —GO—N/

_SO,R' v —-CO—R' '
R!

o0 ciano,

%

significa hidrégeno (sin embargo no para los restos —CO;R! y —SO;RY, _

metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo, alilo, propargilo,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significa fenilo o bencilo substituidos

respectivamente en caso dado una o dos veces por flior, por cloro, por

bromo, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por .

ciano o por nitro,

significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, alilo, propargilo,
metoxi, etoxi, aliloxi o significa benciloxi substituido respectivamente en
caso dado de una a dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por
metoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ¢iano o por nitro,

pueden significar, junto con el dtomo de nitrégeno, con ¢l que estin
enlazados, ademas un resto de pirrolidina, de tiazina, de piperidina o de
morfc;lina,

significa hidrégeno, metilo o etilo,
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R’  significa metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo, vinilo,
trifltiormetilo, metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi, n-, s-, li- o t-butiloxi,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, significa
fenilo, piridilo o bencilo substituidos respectivemente en caso dado una o dos
veces por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por n-, s-, i- o t-butilo, por
metoxi, por trifliormetilo, por trifiormetoxi, por ciano o por nitro o en ¢l

caso de los restos a) y ¢) citados en Ar, significa también un grupo

o para ¢l resto g) significa también hidroxi,

R® significa hidrégeno, metilo, etilo, propilo, isopropilo, n-, s-, i- o t-butilo,
ciclopropilo, ciclopentilo, ciclohexilo, significa fenilo substituido en caso

- dado una o dos veces por flor, por cloro, por bromo, por metilo, por metoxi,

por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro,

RY significa hidrégeno, metilo o etilo,

R®, R significan, junto con el tomo de nitrégeno, con el que estin enlazados, un -
resto de pirrolidina, de piperidina o de morfolina,

m significa 1,

n significa de 0 hasta 2.
5.- Compuestos segiin la reivindicacién 1, caracterizados porque

Ar  significa Ar', donde Ar' significa fenilo, tienilo, pirimidilo o piridilo
substituidos respectivamente en caso dado de una a tres veces por flior, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por propilo, por isopropilo, por n-, s-,

i- o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por propoxi, por isopropoxi, por n-, s-, i- 0



nitro o por ciano,

K significa oxigeno o azufre,

\Y significa oxigeno o azufre,

X significa CN,

Y'eY? significan, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo o .
propilo,

yA significa hidrégeno o metilo,

m significal y
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t-butoxi, por aliloxi, por metaliloxi, por 2-buteniloxi, por propargiloxi, por 2-
butiniloxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo, por etilsulfonilo, por trifllormetilo, por diflGormetoxi, por
trifliormetoxi, por metilendioxi, por diflGormetilendioxi, por
tetraflioretilendioxi, por difldormetiltio, por trifdormetiltio, por
trifliormetilsulfinilo, por trifliiormetilsulfonilo, por hidroxi, por nitro, por
mercapto, por ciano, por amino, -

o significa Ar?, donde Ar® significa Ar', que estd substituido adicionalmente
por fenilo o por fenoxi, estando substituidos estos substituyentes, por su parte,
en caso dado una o dos veces por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por isopropilo, por n-, s-, i- o t-butilo, por metoxi, por etoxi, por

isopropoxi, por n-, s-, i- o t-butoxi, por trifliormetilo, por triflGormetoxi, por

Y2 Y Y Y® significan, independientemente entre sf, hidrégeno, metilo y etilo.

6.- Procedimiento para la obtencién de los compuestos segin una de las

reivindicaciones 1 a 5, caracterizado porque

(A)

en el caso en que K signifique oxigeno asi como Z signifique hidrégeno,

se hacen reaccionar compuestos de la formula (II),
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AryX tienen los significados indicados en una de las reivindicaciones 1 a 5,

en la que

con compuestos de la férmula (1),

Y v
m

R''—A / Y®
Y . (I
Y1
en la que
V.Y, YLYL YL Y, Yo ym tienen los significados indicados en una de las

reivindicaciones 1 a 5,

y

A significa O o S(0),, donde q significa 0o 2,y

R'"  significa alquilo, especialmente significa alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono
o bencilo,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una base
o de un 4cido y/o de un compuesto metdlico de la férmula (IIla),
Me(Qr ()
en la que
Me significe un dAtomo de metal de transicién divalente, especialmente niquel, y
Q significa un ligando de quelato, especialmente significa un ligando de quelato
con dos dientes, tal como por ejemplo acetilacetonato,

0 porque
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(B) en el caso en que K signifique oxigeno, asi como Z signifique hidrégeno, se

hacen reaccionar compuestos de la formula (IV),

Hal

en la que

Ary X tienen el significado indicado en una de las reivindicaciones 1 a 5,
o Yy

Hal significa halégeno,

con compuestos de la férmula (V),

en la que
V,Y, YY) Y YS ve ym tienen los significados indicados en una de las
reivindicaciones 1 a 5,

en caso dado en presencia de un diluyente para dar compuestos de la férmula (VI),
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Haf
Mﬁa ol A v
7 Ne—v®
IR
y'
en la que
V,ArLX, YL Y., Y] Y4, Y5 YS y mtienen los significados indicados en una de las
reivindicaciones 1 a 5,
que se hacen reaccionar ulteriormente, en caso dado en presencia de una base y, en
caso dado, en presencia de un compuesto tri-valente del fésforo con disociacidn de
azufre y de halogenuro de hidrégeno, para dar compuestos segin una de las
reivi-ndicaciones 1 a 5, en los cuales K signihca oxigeno asi como Z significa
hidrégeno,
o porque

(C) enel caso en que K signifique oxigeno, pero Z no signifique hidrégeno,

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VII),

f A v
%\f‘
Y (vVID)

V,ZY,YZY, Y, Y, Yym  tienen los significados indicados en una de las

en la que

reivindicaciones 1 a Sy
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Z no significa hidrégeno,
con agentes de halogenacién, tales como por ejemplo fosgeno, difosgeno y
trifosgeno, en caso dado en presencia de un diluyente para dar los compuestos de la

formula (VIII),
Hal©
@ Y vt
Hal / 43%,"'
Y (vim)
. y

V,Z, Y Y2 Y3, Y' YS Y8 ym  tienen uno de los significados anteriormente

en la que

indicados, y
Z no significa hidrégeno y
Hal significa halégeno,

que se hacen reaccionar a continuacién con compuestos de la férmula (II},

Jo w

Ar, X tienen los significados indicados en una de las reivindicaciones 1 a 5,

en la que

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de dcido, o porque
(D) enel caso en que K signifique oxigeno, pero Z no signifique hidrégeno,

se hacen reaccionar compuestos de la formula (Ia),
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en la que
Ar, V. X, Y. Y3 Y, Y Y3, Y6 y mtienen el significado indicado en una de las
reivindicaciones 1 a 5,
K significa oxigeno,
con agentes de alquilacién, agentes de acilacidn, agentes de sulfonilacién o con
agentes de condensacién de la férmula (IX)
ZG (IX)
en la que
G  significa un grupo disociable,
en caso dado en presencia de un disolvente y, en caso dado, en presencia de una base,
© porque
(E) enel caso en que K signifique oxigeno,

se hacen reaccionar compuestos de la férmula a

PN
m
Hal—Ar' Y
I Y oo
Y'I

en la que
Af,V, X, YL YL YL YL Y, Y5, Zym  tienen el significado indicado en una de

las reivindicaciones 1 a 5,



-120-

y
Hal significa halégeno, especialm.ente significa bromo,
con dcidos bordnicos de la férmula (X)
Ar”—B(OH), X),
en la que
Ar*  significa Jos substituyentes que ya han sido citados en una de las
reivindicaciones 1 a § en Ar* como substituyentes adicionales para Ar',
en presencia de un disolvente, en caso dado en presencia de una bese y de un
complejo de metal noble, preferentemente de un complejo de paladio, o porque
(F) enel caso en que K signifique azufre,

se hacen reaccionar compuestos de la férmula (T)

f 2
— mYs
i vy O
Yi

en la que _

ALZ, V,X, YLYL Y, Y, Y, Yym tienen el significado indicado en una de

las reivindicaciones 1 a 5, y

K significa ox{geno,

en presencia de un reactivo de azufrado, en presencia de un disolvente, o porque

(G) en el caso en que v signifique S(0), y n signifique 1 o 2, se oxidan
compuestos de la férmula (T)
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X
—" mYG
I Y O
Y'l

en la que
AnZ KXY, YL Y, Y, Y, Y®ym tienen el significado anteriormente

indicado, y
A\’ significa un dtomo de azufre,
en presencia de pericidos o de peréxido de hidrégeno, en presencia de molibdatos o
de wolframatos.

7.- Procedimiento para la lucha contra el crecimiento indeseable de las
plantas y/o contra las pestes animales, caracterizado porque se deja actuar al menos
un compuesto seglin una de las reivindicaciones 1 a 5, sobre las plantas indeseables
y/o sobre las pestes animales y/o sobre su medio ambiente.

8.- Empleo de al menos un compuesto segiin una de las reivindicaciones 1 a
5, para la lucha contra las plantas indeseables y/o contra las pestes animales.

9.- Ag.entes herbicidas, acaricidas e insecticidas, caracterizados por un
contenido en un compuesto seglin una de las reivindicaciones 1 a 5, y extendedores

usuales y/o agentes tensioactivos.

15
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RESUMEN

La invencién se refiere a nuevas enaminonas heterociclicas de la férmula

general (1),
X v
— < Y
X Y’ @
YI

Y @

enlaque Ar,Z, K, X, Y'. Y’, Y’, Y4 Y’, Yt yV tienen el significado indicado en
la descripcién,
a su empleo como herbicidas, acaricidas e insecticidas asi como a procedimientos

para su obtencién.
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