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RESleEN CON EL OBJETO Y LA FINALIDAD DE LA INYENCION .
La’presente invencién se refiere a nuevas arilcetonas gubstituidas de la fSrmula general "
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donde m, RS, RS, R?, RS, B9, RI9, Ri1, B!t y RS tienen uno de los significados indicados.en
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Continuacién Resumen.......

R® significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
gignifica alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquisulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo substituidos respectivamente en caso dado,

R?  significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno o significa alquilo,
alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o
dialquilaminosulfonilo, substituidos respectivamente en caso dado, y

Rt significa un agrupamiento heterociclico con 4 hasta 12 miembros, saturado o
insaturado, monociclico o biciclico, substituido en cado dado,

asi como a procedimientos para su obtencién, a productos intermedios y al empleo de estos

compuestos como herbicidas.
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ARILCETONAS SUBSTITUIDAS.

La invencién se refiere a nuevas arilcetonas substituidas, a procedimientos
para su obtencién y a su empleo como herbicidas.

Se sabe ya que determinadas arilcetonas substituidas tienen propiedades
herbicidas (véanse las EP-A-090262, EP-A-135191, EP-A-186118, EP-A-186119,
EP-A-186120, EP-A-319075, EP-A-352543, EP-A-418175, EP-A-487357, EP-A-
527036, EP-A-527037, EP-A-560483, EP-A-609797, EP-A-609798, EP-A-625505,
EP-A-625508, EP-A-636622, US-A-5804532, US-A-5834402, US-A-5846906, US-
A-5863865, WO-A-96/26192, WO-A-96/26193, WO-A-96/26200, WO-A-96/26206,
WO-A-97/27187, WO-A-97/35850, WO-A-97/41105, WO-A-97/41116, WO-A-
97/41117, WO-A-97/41118, WO-A-97/43270, WO-A-97/46530, WO-A-98/28981,
WO-A-98/31681, WO-A-98/31682, WO-A-99/03856, WO-A-99/07688, WO-A-
99/10327, WO-A-99/10328). El efecto de estos compuestos sin embargo no es
satisfactorio desde todos los puntos de vista.

Se han encontrado ahora las nuevas arilcetonas substituidas de la formula

general (I)

a4
AR M

en la que
n significa los nimeros 0, 1 0 2,

A significa alcanodiilo (alquileno),
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significa uno de los agrupamientos siguientes

R? R10

% Y T

donde

RS

RG

R‘l

Rl

R’

o 5]
R® R')' R® R" R

significa los niimeros 0 hasta 6,

significa halégeno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectivamente en caso dado, o -en el caso en que m signifique 2- significa
en caso dado también junto con un segundo resto R® alcanodiilo (alquileno),
significa hidroxi, formiloxi, halégeno, o significa alcoxi, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi,
alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi, alquiniloxi, ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfoniloxi, arilalcoxi, arilalq-uiltio. arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquilcarboniloxi,

alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi,
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alquiniloxi, arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno‘. ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbenilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosuifonilo  substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterociclico, monociclico o biciclico, saturado o
insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heterodtomos (hasta 4 4tomos de nitrégeno y en caso dado -alternativa
o adicionalmente- 1 o 2 itomos de oxigeno y 1 o 2 4tomos de azufre, o uno

o dos agrupamientos SO- o uno o dos agrupamientos SOz2-), y que contiene
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ademis de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como

componentes del heterociclo,

-con inclusi6n de todas las formas tautémeras posibles de los compuestos de la
féormula general (I) y de las sales o bien aductos con 4cido o con bases posibles de
los compuestos de la férmula general (I)-.

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

Los compuestos segiin la invencién de la férmula general (I) contienen en
caso dado uno o varios 4tomos de carbono substituidos de manera asimétrica y por
lo tanto pueden presentarse en diversas formas enantiGmeras (formas cor la
configuracién R y S) o bien diastereémeras. La invencién se refiere tanto a las
diversas formas posibles enantibmeras o bien estereoisémeras individuales de los
compuestos de la férmula general (I) asf{ como también a las mezclas de estos
compuestos estereoisémeros.

Los substituyentes preferentes o bien los intervalos preferentes de los restos
presentes en las férmulas indicadas anteriormente y que se indicarédn a continuacién
se definen a continuacién.

Preferentemente,
n significa los nimeros 0 o 1.
Preferentemente,
m significa los nimeros 0, 1, 2, 3 0 4.
Preferentemente,
A significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 4tomos de carbono,
R' significa uno de los agrupamientos siguientes



Preferentemente,

R!

RJ

R-I

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
respectivamente con 1 a 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono.

Preferentemente,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 4tomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 fitomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 itomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono.
Preferentemente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes









9.
18

R“\—N'R Ris\\N R“

R“/ Q o/\RM

siendo el enlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble,

Q
RM

significa ox{geno o azufre,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con hasta 6 &tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno,
por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 tomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 #4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a ‘4 4tomos de carbono, significa alquilamino o
dialquilamino respectivamente con hasta 6 4&tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno, significa
alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o alquenilamino
respectivamente con hasta 6 &tomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno,
significa cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 &tomos de carbono en los grupes
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno, o significa fenilo,

feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencilamino

i
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substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilocon 1 a

4 4tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa

. pirrolidino, piperidino o morfolino, o -en el caso en que dos restos

contiguos R" y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R™ contiguo un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 dtomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno o por alcoxi
con 1 a 4 itomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 itomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno,
significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado,
hasta 3 Atomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por halégeno, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado por hal6geno, por alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, o junto con un resto
contiguo R" o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 itomos de carbono,
substituido en caso dado por halégeno o por alquilo con 1 a 4 Atomos de

carbono,

pudiendo tener los restos individuales R* y R' -en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el 4mbito de la definicién anterior.

Preferentemente,

\L
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significa halégeno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta
6 4dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa fenilo
substituido en caso dado por hal6égeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, o en caso dado también
-en ¢l caso en que m signifique 2- junto con un segundo resto R? significa
alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6 Atomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi. alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi
o alquilsulfoniloxi respectivamente con 1 hasta 6 4tomos de carbono en los
grupos alquilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
hal6geno o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, significa alqueniloxi o
alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6 ftomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfoniloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo
respectivamente con 6 o 10 itomos de carbono en los grupos arilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por halgeno, por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 Atomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono o por halégenoalcoxi
con 1 a 4 tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, significa

15
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alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo

respectivamente con 1 hasta 6 &tomos de carbono en los grupos alquilo,

- substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por

alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
itomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por
alquilo con 1 a hasta 4 dtomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halgeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 4tomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 #4tomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, significa
cicloalquilo o cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 &tomos de
carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 4 itomos de
carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por hal6geno o por alquilo con 1 hasta 4 tomos de carbono, o
significa arilo o arilalquilo respectivamente con 6 o 10 itomos de carbono
en los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 4tomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono o por
halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono.

Preferentemente,

significa  hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi,

alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi respectivamen-

N
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te con 1 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a
4 ftomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con
2 hasta 6 4tomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, o0 por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,
arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 dtomos de
carbono en los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 itomos de carbono en
la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por hal6geno, por alqu116 con 1 a '4 itomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos
de carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono.
Preferentemente,

significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con 1 hasta 6 ftomos de carbono en los
grupos alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno, o po alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 &tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 Atomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
fitomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
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substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por aicoxi con 1 a 4

itomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono

. substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4

ftomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente
con 1 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a
4 ftomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa los nlimeros 0, 1, 2 0 3.

De forma especialmente prefercnte,

significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-
1,2<diilo, propano-1,3-diilo (trimetileno), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
o butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por flitor y/o por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-
propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente en ¢aso dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,

por n- o i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
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etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfonilo o dietilaminosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
significa metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi substituidos respectivamente en caso
dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,
significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- 0 i-
propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, o
significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfonilo o dietilaminosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes
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De forma especialmente preferente,

significa fldor, cloro, bromo, sigaifica metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s-
o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa fenilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
metilo o por metoxi, o significa en caso dado también —en el caso en que m
signifique 2- junto con un segundo resto R’ etano-1,2-diilo (dimetileno)
propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsuifonilo, n- o i-propilsulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi,
metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilamino-
carboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi,
metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro o



Rl

-17-

por bromo, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benciloxi, bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetilfio,
fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substimidos respectivamente en caso
dado por nitro, por ciano, por flor, por cloro, por bromo, por metilo, 1.:or
etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por trifliormetilo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por
diflGormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor, cloro, bromo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n-
o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 5- 0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fiGor, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivameﬁte €n caso
dado por ciano, por flGor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 5- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fidor,
por cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o

ciclohexilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por

19
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fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o

bencilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por

+ fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por

n-, i-, s- o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, §- o t-butoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro o por bromo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-
propilo, por n-, i,- s- o t-butilo, por trifliiormetilo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por n-, i-, 5- 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por
trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flidor, cloro, bromo,
o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- o t-

butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
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etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o
i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldior, por cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrogeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma eSpeci-almente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etifo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, par cioro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por flGor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, flGor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 8- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado
por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metoxi o por etoxi.

De forma especialmente preferente,
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significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flior, cloro, bromo, yodo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o

. i-propoxi, n-, i-, 8- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0

t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado
por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi, por n-, i-, §-
o t-butoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, s- 0 t-
butiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por
metilsulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa
etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, prcpenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopropilamino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo, ciclopropilmetoxi, ciclobutilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilmetiltio, ciclobutilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilmetilamino,
ciclobutilmetilamino,  ciclopentilmetilamino o  ciclohexilmetilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, ©
significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o

bencilamino substituidos respectivamente en caso dado por flGor, por cloro,
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por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- 0 t-butilo, por metoxi,
por etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, 0
-en el caso en que los restos contiguos R y R se encuentren sobre un
doble enlace- significa junto con el resto R“ contiguo también un
agrupamiento benzo.

De forma especialmente preferente,

significa hidr6geno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i- o s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o
dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por
cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo
o propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por flfior y/o por
cloro, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o
significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fldor, por cloro, por metilo, p or etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, 3- 0 t-
butilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 junto con un resto
contiguo R"“ o R' significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-
diilo (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo
y/o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metileno o dimetileno.

De forma muy especialmente preferente,

significa los niimeros 0, 1 0 2.

De forma muy especialmente preferente,
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significa hidrégenc, nitro, ciano, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

difldormetilo, trifldormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,

. metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsuifonilmetilo, metoxi, etoxi,

difldormetoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa nitro, ciano, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difliormetilo, trifldormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
difliormetoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio
substituidos respectivamente en caso dado por flior o por cloro, significa
fenilo, o en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto con
un segundo resto R’ significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma muy especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o© i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,

etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso

dado por fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propeniloxi o
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propiniloxi, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benzoiloxi, benzoilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio,
fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0
i-propoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o
i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por metoxi o por etoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo substituidos respectivamente en
caso dado por flior o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por flGor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa
fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por flior, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifldormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi o
por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o0 i-propoxi,
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acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,

etoxicarboniloxi, n- o0 i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,

. etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,

etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,
benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en
caso dado por nitro, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo,
por etilo, por n- o i-propilo, por triflGormetilo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, fldor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- 0 i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo o etilsulfo-
nilo substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por bromo, por metoxi o
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por flior, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos

respectivamente en caso dado por fliior, por cloro, por metoxi ¢ por etoxi, o
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significa ciclopropilo substituido en caso dado por fldor, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, fldor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor, por cloro, por
bromo, por metoxi o por etoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, fliior, cloro, bromo, yodo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,

etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo  substituidos
respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- 0 i-propilsulfinilo, por metilsulfonilo,
por etilsulf_onilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino,
n- o i-propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio o propenilamino substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa ciclopropilo,
ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, ciclopropilmetoxi o
ciclopropilmetiltio substituidos respectivamente en caso dado por fliior y/o
por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo,

benciloxi, benciltio o bencilamino substituidos respectivamente en caso dado

72X
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por flGor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por metoxi,
por etoxi, por n- o i-propoxi, o —en el caso en que dos restos contiguos R™
y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con el resto R'*
contiguo también u;1 agrupamiento benzo,

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o dimetilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por
metoXi 0 por etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo,
ciclobutilo o ciclopropilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por
fldor y/o por cloro, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente
en caso dado por flGor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo,
por meioxi. por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 junto con un resto contiguo
R" o R" significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo
(tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o por
etilo.

Segin la invencién son preferentes los compuestos de la férmula (I), en los

que se presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente de

manera preferente.

Segiin 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.

Segiin 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.
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Se seflalardn especialmente los compuestos de las férmulas generales (I-1)

hasta (I-3):

Acgs

ﬁ\é "
J\Q (-2)

(-3)
/A\

en este caso n, A, R', R*, R® y R* tienen respectivamente los significados mas

preferentes,
Se sefialardn de forma muy especial los compuestos de las férmulas

generales (I-2A) hasta (I-2D):

O /R
(1-2A)

iy ),.
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(-28)
RW

4

N o
N R? (-20)

R,

4

” N
R"? R? (1-2D)

en este caso m, n, A, R%, R, R, R%, Ré, R, R%, R’, R, R", R y R" tienen
respectivamente el significado mas preferente.

El objeto de [a invencién son también las sales de sodio, de potasio, de
magnesio, de calcio, de amonio, de alquil-amonio con 1 a 4 dtomos de carbono, de
di-(alquilc con 1 a 4 dtomos de carbono)-amonio, de tri-(alquilo con 1 a 4 tomos
de carbono)-amonio, de tetra-(alquilo ‘con 1 a 4 dtomos de carbono)-amonio, de tri-
(alquilo con 1 a 4 atomos de carbono)-sulfonio de cicloalquil-amonio con 5 0 6
dtomos de carbono y de di-(alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono)-bencil-amonio de
los compuestos de la formula (I), en la que preferentemente n, A, R', R%, R y R*
tienen los significados indicados anteriormente como preferentes, como

especialmente preferentes o como muy especialmente preferentes.
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Las definiciones de los restos dadas anteriormente de manera general o
indicadas en los intervalos preferentes son vélidas tanto para los productos finales
de la férmula (I) como también, de manera correspondiente, paraz los
correspondientes productos de partida o productos intermedios necesarios para la
obtencién.

Estas definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente entre sf,
es decir incluso entre los intervalos preferentes indicados.

Las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se caracterizan
por una actividad herbicida potente y selectiva.

Se obtienen las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (T), si

(8)  Se hacen reaccionar &cidos benzoicos substituidos de la férmula general (II)

HO o 0

en la que
n, A, R, R®*y R* tienen el significado anteriormente indicado,
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejemplo los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o ésteres-
con compuestés de la férmula general (III)
R-H (1)
en la que
R' tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dado en presencia de
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uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
diluyente,

osi .

L]

(b) se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de la férmula general {Ia)

R" o
h A—’R‘ (la)
R,
en la que
n, A, R, R, Ry RY tienen el significado anteriormente indicado,

con un éster del 4cido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del 4cido cianoférmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y a continuacién con hidroxilamina o con un aducto
con 4cido de la misma,
en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,
y en caso dado después de la realizacién de los procedimientos segin la invencién
() o (b) se ilevan a cabo en los compuestos, asi obtenidos, de la férmula general
(), en el &mbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones
de substitucién, de oxidacién o de reduccién y/o los compuestos de la férmula
general (1) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

Si se emplean, por ejemplo, el é4cido 4-cloro-3-[(3,4-dimetil-5-0x0-4,5-
dihidro-1H-1,2,4-triazol-3-il)-metoxi]-2-flGor-benzoico y 1,3-dimetil-S-hidroxi-

pirazol como productos de partida, podrd esquematizarse el desarrollo de la
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reaccién en el caso del procedimiento (2) segin la invencién por medio del

esquema de férmulas siguiente:

N
N, \ . rN CH,
N~ ~OH [\
CH, HO
¢ CH,
=
N N-CHa
H 0( |
—_— N/ ’ i
\
F Cl
he O

Si se emplean, por ejemplo, la 1-[2-cloro-4-metil-3-[2-(2-0x0-1(2H)-
piridinil)-etoxij-fenil]-3-ciclopropil-1,3-propanodiona, cianoformiato de etilo e
hidroxilamina como productos de partida, podré esquematizarse el desarrollo de la
reacciébn en el caso del procedimiento (b) segin la invencién por medio del

esquema de férmulas siguiente:




o\/\N + NCTOCIH’ + HzNOH
>
CH, 0

oy O

7 Oy
N | I
o oH, X

Los &cidos benzoicos substituidos a ser empleados como productos de
partida en el procedimiento (a) segln la invencién, para la obtencién de los
compuestos de la férmula general (I), estdn definidos en general por medio de la
férmula (IT). En la férmula general (I), n; A, R?, R? y R* tienen preferentemente
aquellos significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente,
de manera especialmente preferente 0 de manera muy especialmente preferente
para n, A, R, R y R* en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula general (I) segin la invencién.

Los productos de partida de la férmula general (II) no son todavia conocidos
por la literatura; éstos constituyen, a modo de productos nuevos, también un objeto
de la presente solicitud.

Se obtienen los nuevos &4cidos benzoicos substituidos —o también sus
derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de metilo y de etilo- si

() se hacen reaccionar compuestos de la férmula (1V)
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HO o W)

en la que
n, A, R*y R? tienen el significado anteriormente indicado y
X'  significa halégeno (especialmente significa flior, cloro o bromo) o significa

alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi),
-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-
con compuestos heterociclicos de la férmula general (V)

H-R* V)

en la que
R tiene el significado anteriormente in;:licado.
en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido, tal como por ejemplo carbonato
de potasio, y, en caso dado, en presencia de un diluyente, tal como por ejemplo
acetona, butanona, acetonitrilo, N,N-dimetil-formamida o dimetilsulféxido, a
temperaturas comprendidas entre 10°C y 150°C y, en caso dado, a continuacién se
llevan a cabo otras reacciones de transformacion en el 4mbito de la definicién de
los substituyentes, de manera usual (véanse los ejemplos de obtencién),
o si

(B)  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)
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HO OH Vi)

(R

en la que

n, R*y R' tienen el significado anteriormente indicado,

-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con hidroxigalquilheterociclos de la férmula general (VII)

HOJ A/R' v

en la que

AyR* tienen el significado anteriormente indicado,

en presencia de agentes auxiliares de la condensacién, tales como por ejemplo
azodicarboxilato de dietilo y trifenilfosfina, en caso dado en presencia de un
diluyente, tal como por ejemplo tetrahidrofurano, a temperaturas comprendidas
entre -20°C y +50°C y, en caso dado, a continuacién se llevan a cabo, en el
&mbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, otras reacciones de
transformacién (véanse los ejemplos de obtencifn),

o si

(07) se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)
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HO OH V1)

R

en la que

n, R*y R® tienen el significado anteriormente indicado,

-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con halégenoalquilheterociclos de la férmula general (VIII)
SN Vit

en la que

AyR tienen el significado anteriormente indicado y

X*  significa halégeno (especialmente significa flior, cloro o bromo), significa
alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi), o
significa arilsulfoniloxi (especialmente p-tolilsulfoniloxi),

en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido, tal como por ejemplo carbonato

de potasio o trietilamina y, en caso dado, en presencia de un diluyente tal como por

ejemplo  acetona, butanopa,  acetonitrilo, N ,N-dimetil-formamida o

dimetilsulf6xido, a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C y en caso dado a

continuacién se llevan a cabo otras reacciones de transformacién en el &mbito de la

definicién de los substituyentes, de manera usual (véanse los e¢jemplos de

obtencién).

Los compuestos a ser empleados ademas como productos de partida en el

27
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procedimiento (a) segiin la invencién para la obtencién de los compuestos de la
férmula general (I), estin definidos en general por medio de la fé6rmula (III). En la
férmula general (III), R' tiene preferentemente aquel significado que ya ha sido
citado anteriormente de r-nanera preferente, de manera especialmente preferente o
de manera muy especialmente preferente para R' en relacién con la descripcién de
los compuestos de la férmula general (I) segiin la invencién.

Los productos de partida de la féormula general (III) son compuestos
orgénicos conocidos.

Las benzoilcetonas substituidas a ser empleadas como productos de partida
en el procedimiento (b) segin la invencién para la obtencién de los compuestos de
la férmula general (I), estdn definidas en general por medio de la férmula (Ia). En
la formula general (Ia), n, A, R?, R, R* y R tienen preferentemente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
especialmente preferente 0 de manera muy especialmente preferente para n, A, R?,
R}, R' y R" en relacién con la descripcién de los compuestos de la férmula general
(I) segtin la invencién.

Los productos de partida de la férmula general (Ia) son compuestos nuevos,
seglin la invenci6n; éstos pueden prepararse segtn el procedimiento (a) de la
invencién.

El procedimiento (a) segiin la invencién para la obtencién de las nuevas
arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con
empleo de un agente deshidratante. En este caso entran en consideracién los
productos quimicos adecuados usuales para el enlazado del agua.

Como ejemplos a este respecto pueden citarse diciclohexilcarbodiimida y

carbonil-bis-imidazol.
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Se citard como agente deshidratante adecuado de forma especialmente buena
la diciclohexilcarbodiimida. .

El procedimiento (a) segin la invencién para la obtencién de las nuevas
arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con
empleo de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién.

Como ejemplos a este respecto pueden citarse cianuro de sodio, cianuro de
potasio, cianhidrinacetona, 2-ciano-2-(trimetilsililoxi)-propano y cianuro de
trimetilsililo.

Se citard como otro agente auxiliar de la reaccién adecuado de una manera
especialmente buena al cianuro de trimetilsililo.

El procedimiento (a) segin la invencién para la obtencién de las nuevas
arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con
empleo de otro agente auxiliar de la reaccién. Como otro agente auxiliar de la
reaccion para el procedimiento segin la invencién entran en consideracién en
general compuestos orgénicos nitrogenados bésicos, tales como por ejemplo
trimetilamina, trietilamina, tripropilamina, tributilamina, etil-diisopropilamina,
N,N-dimetil-ciclohexilamina, diciclohexilamina, etil-diciclohexilamina, N,N-
dimetil-anilina, N,N-dimetil-bencilamina, piridina, 2-metil-, 3-metil-, 4-metil-, 2,4-
dimetil-, 2,6-dimetil-, 3,4-dimetil- y 3,5-dimetil-piridina, 5-etil-2-metil-piridina, 4-
dimetilamino-piridina, N-metil-piperidina, 1,4-diazabiciclo{2,2,2]-octano
(DABCO), 1,5-diazabiciclo{4,3,0]-non-5-eno (DBN), o 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-
undec-7-eno (DBU).

El procedimiento (b) segin la invenci6n para la obtencién de los compuestos
de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de ésteres del

icido ortofdrmico o con N,N-dimetil-formamido-acetales. Estos compuestos

213
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contienen preferentemente grupos alquilo con 1 hasta 4 ftomos de carbono,
especialmente metilo o etilo. Como ejemplos se citarn ortoformiato de trimetilo,
ortoformiato de trietilo: N,N-dimetil-formamido-dimetilacetal y N,N-dimetil-
formamido-dietil-acetal.

El procedimiento (b) segiin la invenci6n para la obtencién de los compuestos
de la férmula (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de ésteres del écido
cianoférmico. Estos compuestos contienen preferentemente grupos alquilo con 1 a
4 ftomos de carbono, especialmente metilo o etilo. Como ejemplos se citaréin
cianoformiato de metilo y cianoformiato de etilo.

El procedimiento (b) segtin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de (disulfuro de carbono)
y (agentes de alquilaci6n). Estos compuestos contienen preferentemente grupos
alquilo con 1 a hasta 4 &tomos de carbono, especialmente metilo o etilo. Como
ejemplos se citarén cloruro de metilo, bromuro de metilo, yoduro de metilo,
sulfato de dimetilo, cloruro de etilo, bromuro de etilo, yoduro de etilo y sulfato de
cietilo.

El procedimiento (b seg(in la invenci6n para la obtencién de los compuestos
de la férmula (I) se lleva a cabo con empleo de hidroxilamina o de un aducto con
4cido de la misma. Como aducto con 4cido preferente se citard el hidrocloruro de
la hidroxilamina.

Los procedimientos segiin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula general (I) se llevan a cabo preferentemente con empleo de
diluyentes. Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (a) y (b)
seglin la invencién entran en consideracién ante todo disolventes orgénicos inertes.

A éstos pertenecen, especialmente, hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o
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aromdticos, en caso dado halogenados, tales como por ejemplo bencina, benceno,
tolueno, xileno, clorobenceno, diclorobenceno, éter de petréleo, hexano,
ciclohexano, diclorometano, cloroformo, tetracloruro de carbono; éteres, tales
como dietiléter, diisopropiléter, dioxano, tetrahidrofurano o etilenglicoldimetil- o -
dietiléter; cetonas, tales como acetona, butanona o metil-isobutil-cetona; nitrilos,
tales como acetonitrilo, propionitrilo o butironitrilo; amidas, tales como N,N-
dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metil-formanilida, N-metil-pirrolidona
o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como acetato de metilo o acetato de etilo,
sulféxidos, tal como dimetilsulféxido, alcoholes, tales c;)mo metanol, etanol, n- o i-
propanol, etilenglicolmonometiléter, etilenglicolmonoetiléter, dietilenglicolmono-
metiléter, dietilenglicolmonoetiléter.

Las temperaturas de la reacci6n en las realizacién de los procedimientos (a)
y (b) segiin la invencién pueden variar dentro de amplios 1fmites. En general se
trabaja a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C, preferentemente entre
10°C y 120°C.

Los procedimientos (a) y (b) segin la invencién se llevan a cabo en general
bajo presién normal. No obstante es posible también llevar a2 cabo los
procedimientos seg(in la invencién bajo presibn mas elevada o a presién mas
reducida -en general comprendido entre 0,1 bar y 10 bares-.

Para la realizacién de los procedimientos (a) y (b) segiin la invencién se
emplean los productos de partida en general en cantidades aproximadamente
equimolares. No obstante es posible también emplear uno de los componentes en
un exceso mayor. La reacciéon se lleva a cabo, en general, en un diluyente
adecuado y la mezcla de la reaccién se agita, en general, durante varias horas a la

temperatura necesaria. La elaboracién se lleva a cabo seglin métodos usuales

yl
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(véanse los ejemplos de obtencibn).

Los compuestos de las férmulas (IV), (V), (VI), (VID y (VIII) a ser
empleados como productqs de partida en el procedimiento segiin la invencién para
la obtencién de los compuestos de la férmula general (II), son compuestos
orgénicos conocidos.

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 ent lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, segin la
invencién, actfien como herbicidas totales o selectivos, depende esencialmente de la
cantidad empleada

Los productos activos segin la invencién pueden emplearse por ejemplo en
las plantas siguientes:

Malas hierbas dicotiledoneas 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, Galinsoga, 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 las clases: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,

Helianthus, Daucus, Glycine, Gossypium, Ipomoea, Lactuca, Linum, Lycopersicon,

Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solanum, Vicia.

L
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Malas hierbas monocotiledoneas de las clases: Aegilops, Agropyron, Agrostis,
Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon,
Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis,
Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa,
Lolium, Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia,
Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.

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

Hordeum, Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

El empleo de los productos activos segin la invencién, no esté sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual forma también
sobre otras plantas.

Los productos activos segin la invencién 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 4rboles frutales, de vifiedos, de &rboles citricoé, de nogales, de
plétanos, de café, de t€, de goma de palmas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y
de lipulo, sobre trazados ornamentales y deportivos y en superficies de prados y para
combatir las hierbas malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

Los compuestos segiin la invencién de la férmula (I) muestran una potente
actividad herbicida y un amplio espectro de actividad sobre el terreno y sobre las
partes aéreas de las plantas. Son adecuados en cierta medida también para combatir de

manera selectiva las malas hierbas monocotiledéneas y dicotiledéneas en cultivos mo-
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nocotiledéneos y dicotiledéneos, tanto en €l procedimiento de pre-brote como en el
procedimiento de post-brote.

. Los productos acEivos seglin la invencién pueden emplearse también en
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicacién para la lucha contra las
pestes animales y contra las enfermedades flingicas o bacterianas de las plantas.
Pueden emplearse en caso dado también como productos intermedios o como
productos de partida para la sintesis de otros productos activos

Segin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderén 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 cuitivo pueden ser plantas qt;e se pueden obtener
mediante los métodos convencionales y cultivo y de optimacién o por medio de
métodos biotecnolégicos y de ingenieria genética, con inclusién de las plantas
transgénicas y con inclusién de las variedades de plantas que pueden ser 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 rafces, 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 pertenecen
también las cosechas asi como material de reproduccién vegetativo y generativo, por
ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segin 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 inmersién, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido,

aplicacién a brocha y, en el caso del material de reproducci6n, especialmente en el

1
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caso de las semillas, ademés por recubrimientos con una o varias capas.

Los productos activos se pueden transformar en las formulaciones usuales,
tales como soluciones, emulsiones, polvos pulverizables, suspensiones, polvos,
medios de espolvoreo, pastas, polvos solubles, granulados, concentrados en
suspensién-emulsién, materiales naturales y sintéticos impregnados con el producto
activo, 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 consideracidn: los hidrocarburos
arométicos, tales como xileno, tolueno o alquilnaftalenos, los hidrocarburos
arométicos clorados y los hidrocarburos alifaticos clorados, tales como los cloroben-
cenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, los hidrocarburos alifiticos, tales como
ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo, las fracciones de petréleo crudo, los aceites
minerales y vegetales, los alcoholes tales como butanol, o glicol, asf como sus ésteres
y éteres, las cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsulféxido, asf como el agua.

Como excipientes s6lidos entran en consideracién: por ejemplo, sales de
amonio y los minerales naturales molwurados, 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
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y silicatos, como excipientes sélidos para granulados entran en consideracién: por
ejemplo, minerales naturales quebrados y fraccionados tales como calcita, mirmol,
piedra pémez, sepiolita.‘ dolomita, asf como granulados sintéticos de harinas
inorgénicas y orgfinicas, asf como granulados de materiales orgénicos, tales como
serrines, céiscaras de nuez de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco; como emul-
sionantes y/o generadores de espuma entran en consideracién: por ejemplo, los
emulsionantes no ibnicos y aniénicos, tales como ésteres polioxictilenados de 4cidos
grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por ejempio
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asf como los
hidrolizados de albmina; 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 gomna ardbiga, alcohol polivinflico, 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, tales como pigmentos inorgénicos, por
ejemplo, 6xido de hierro, 6xido de titanio, azul ferrocidnico y colorantes orgfinicos,
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 %.

Los productos activos segiin la invencién pueden encontrar aplicacién como

tales o en sus formulaciones también en mezcla con herbicidas y/o con productos que

b
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mejoren la comnpatibilidad para con las plantas de cultivo (“protectores™) conocidos
para la lucha contra las malas hierbas, siendo posibles preparados listos para su
empleo 0 mezclas de tanque. También son posibles con agentes para combatir las
malas hierbas, que contengan uno o varios herbicidas conocidos y un protector.

Para las mezclas entran en consideraci6n herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-622H, Beflubutamid, Benazolin(-etilo), Benfuresate,
Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzofenap,
Benzoylprop-(etilo),  Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-sodio) Bromobutide,
Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil(alilo), Butroxydim, Butylate,
Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-etilo), Chlomethoxyfen,
Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-etilo), Chlornitrofen, 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, Desmedipham,
Diallate, Dicamba, Diclorprop(-P), 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,
-metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butilo), Fluazolate, Flucarbazone

(-sodio), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin, Flumipropyn,

¥
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Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-etilo), Flupoxam,
Flupropacil, Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo), Fluridone,
Fluroxypyr(-butoxipropilo, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet(-metilo),
Fluthiamide, Fomesafen: Foramsulfuron, Glufosinate(-amonio), Glyphosate
(-isopropilamonio), Halosafen, Haloxyfop(-etoxietilo, -P-metilo), Hexazinone,
Imazamethabenz(-metilo), Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr,
Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, Iodosulfuron(-metilo, -sodio), Ioxynil,
Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole,
Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,, Mefenacet,
Mesosulfuron, Mesotrione, Metamitron, 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, Picolinafen,
Piperophos, Pretilachlor, Primisulfuron(-metilo), Profluazol, Prometryn, Propachlor,
Propanil, Propaquizafop, Propisochlor, Procarbazone(-sodio), Propyzamide,
Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen(-etilo), Pyrazogyl, Pyrazolate,
Pyrazosulfuron(-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol,
Pyriftalid, Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac,
Quinoclamine, Quizalofop(-P-etilo, -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),

y$
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Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin , Trifloxysulfuron, Triflusulfuron(-metilo),
Tritosulfuron.

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

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

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

La cantidad de produc;to activo empleada puede oscilar dentro de un amplio
margen. Esta depende fundamentalmente del tipo del efecto deseado.
Fundamentalmente dependen del tipo del efecto deseado. En general las cantidades
empleadas se sitfia entre 1 g y 10 kg de producto activo por hectérea de superficie del
terreno, preferentemente entre 5 g y 5 kg por hectirea.

La obtencién y el empleo de las substancias activas segiin la invenci6n se

deducen de los ejemplos siguientes:
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Ejemplos de obtencion:

Ejemplo 1.

H c)§N,N_\— CH,

W OH
l-l,c’s 0 =
SWcp,
(Procedimiento (a)).

Se afladen a una solucién de 1,1 g (2,7 mmoles) de cloruro de 3-[2-(3",4’-
dimetil-1’,2" 4’-1H-triazolin-5-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoilo en
20 ml de diclorometano, sucesivamente, 0,30 g (2,7 mmoles) de 1-etil-5-hidroxi-
pirazol, 0,8 g (8,0 mmoles) de trietilamina y una gota de N,N-dimetil-formamida.
Se agita la mezcla aproximadamente durante 24 horas a temperatura ambiente
(aproximadamente a 20°C), la solucién de la reaccién se lava sucesivamente con
cido clorhidrico IN y con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca sobre
sulfato de magnesio y se elimina el disolvente al vacio de la trompa de agua. El
residuo se disuelve en 30 ml de acetonitrilo y se combina, sucesivamente, bajo
ligera refrigeracién, con 0,28 g (3,3 mmoles) de 2-hidroxi-2-metil-propionitrilo y
1.4 g (14 mmoles) de trietilamina. Se agita durante otras 24 horas a temperatura
ambiente, se elimina la parte principal del disolvente al vacio de la trompa de agua
y el residuo se disuelve en diclorometano y 4cido clorhidrico 1N. La fase orgénica
se separa, se lava con agua y con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca
sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del

filtrado por destilacién bajo presién reducida.
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Se obtienen 1,1 g (88 % de la teorfa) del 4-{3-[2-(3',4'-dimetil-1",2",4'-1H-
triazolin-5’-on- 1'-il)-etiloxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoil } - 1-etil-5-hidroxi-1H-
pirazol en forma de residuo oleaginoso.

Log P: 1,23.
Ejemplo 2,

GH:
Yo
A

G [o)

(Procedimiento (a)).

Se disuelven 1,95 g (5,4 mmoles) del 4cido 3-(3’-etoxi-4’-metil-1’,2’,4"-1H-
triazolin-5'-on-1’-il)-metoxi-2 4-dicloro-benzoico en 75 mi de acetonitriio y se
combinan con 0,61 g de 1,3-ciclohexanodiona (5,4 mmoles) asi como con 1,33 g
de diciclohexilcarbodiimida (DCC, 1,2 equivalentes). Al cabo de 15 minutos de
agitacién a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) se afiaden 1,5 ml de
trietilamina (2 equivalentes) y 0,29 ml de cianuro de trimetilsililo (0,4
equivalentes). Al cabo de 2 horas a temperatura ambiente se concentra por
evaporacifn al vacio de la trompa de agua, el residuo se agita con solucién acuosa
al 10 % de carbonato de sodio y se separa por filtracién. El filtrado se sacude con
dietiléter y la fase acuosa se acidifica con 4cido clorhidrico 2N. El producto
precipitado se extrae varias veces con diclorometano, las fases orgénicas reunidas

se secan sobre sulfato de sodio, se filtran y se concentran por evaporacién.



1H-triazolin-5'-on-1"-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoil]-1,3-ciclohexanodiona en for-

ma de resina viscosa.

Log P = 2.52.

descripcién general de los procedimientos de obtencién segln la invencién pueden

prepararse por ejemplo también los compuestos de la férmula general (I) indicados

en la tabla 1 siguiente.
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)

Tabla 1: Ejemplos de compuestos de la formula (I)

Se obtienen 1,3 g (53 % de la teoria) de la 2-[3-(3’-etoxi-4'-metil-1’,2’ 4'-

De manera aniloga' a la de los ejemplos 1 y 2 asi como de acuerdo con Ja

Ej. (Posicion)| (Posicién) | (Posicién | Datos
e A |} R? ®n  |0ARY) | fisicos
R‘
3 CH; o ) (4) [5)) logP = 2,047
cl a n
- pe
4 CHiCH; ? @ ) 3 logP=1.92"]
Cl Cli ﬁa
OH N _{’cﬂ’
7%
5 CH,CH; ,‘, 2) 4) ) logP=1,52%
cl Cl
H.c,/N oH . r CH,
AR
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Ej. (Posicifn)| (Posicién) | (Posicién Datos
e |A R' R? (R’  |OARY) fisicos
R‘
6 CH;CH; () @) ) logP=193"%
. |cH, cl
(X L
OH N
A
7 CH,CH, 7 2) 4) ) logP ~ 1,68
/q CH, Cl 3
s ha
AN
8 |CH,CH;| ¢ @) 0 [6) logP = 1,94 9
Cl SCH, )
ft“r -
OH _{
%
9 CH,CH, N ) 4) 3) logP=1,58%
Q/ cl SCH, 5
el Lo
)2
10 |CH.CH;| qQ ) @) Q) logP = 1,917 |
CH; SCH,
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Ej. (Posici6n) | (Posicién) |(Posicién | Datos
o |A R' R? ®)n |OARY fisicos
’ o
11 |CHiCH:| @ 7)) @ ) logP=1,657
é{ Cl SO,CH, i.
" OH N C 3
/X
7 [CEiCH: "'—T 7) @ ) TogF =2,077 |
e i
'
/%
Br
13 |[CH, o @) @) ® TogP = 2,44 7
cl cl 3
OH
VAR
14 |CH:.CH; N @) @ 0) logP = 2,057 |
cl SCH
H.c.} ) ’ f’ -
%;7 199
B
15 |CH;CH; Q’ 7)) @) Q) logP = 1,699 |
cl cl H,
chI) OH ‘&cﬂa
/N o
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'Ej, [(Posicién) | (Posicién) [(Posicién | Datos
e |A R' R ®)n  |OARY fisicos
R‘
16 |CHCH, "Q’ @ @) ® logP = 1,927 |
)' . Cl Cl 3
HCS OH
uré"’"'
(o]
7 [CHCH: [ @ (@) @) logP= 1,937
4 Cl Cl
S
18 [CHiCHi| @ (4) @) logP =1,627
H'c:,N o |©! Ci J\%,cu,
/"_{o
19 [CHCH:| Q @ 0) 6) logP =2,069
Cl Cl H,OCH,
OH N
N
20 CH, N (¥)) 4) 3) (Enantidme-
1 SCH.
wef ‘on | 3 \q l:og:)-IGO"
H (4]
21 CH,CH, 2) (4) () logP =239 n
Ci Cl ’(r‘a
~CH,
OH
oY
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Ej. (Posicién) |(Posicién) | (Posicién Datos
e A R' R ®R’)n  |OARY) fisicos
L R‘
22 |CH.CHi| 0 ) (4) %) TogP = 2,167 |
& - la Cl r
OH } C
[
23 |CH.CH; 2 () @) logP =2,40¥
Cl Cl rs
CH,
OH )‘ _{:
24 CH; ()] 4 ) (Enantime-
Cl SCH; ro S)
(“j:ou \Qo logP = 1,98 %
25 CH,CH; ,.tfl/ (2) (4) 3) logP=1,88"
H.c.)‘ o | ci r :
M
26 | CHiCH; 2 @) Q) logP = 2,157
CH; Cl . 3
(ﬁj[m ,(f al
)l
o
27 |CH,CH, ,(Q, 7)) ) 3) logP =2,119
o cH, f{a

=
'




-55-
Ej. (Posicién) | (Posicion) | (Posicién | Datos
2 |A R' R? ®)n OARY flsicos
Rl
28 |CH.CH;| @ 7)) 0 D) logP =2,38"
&(- CH; cl ri, _
OH- N C !
/N
29 CH,CH: JQ’ @) 4 Q) logP =2,12%
Ml oH CH, Cl qr‘l
/ Co
30 |CH:CH; ”‘j’ @ 4) [6)) logP=1,78"|
c
I-I.c./‘ OH CH’ "m
o
31 CH.CH; 2) @) 3 logP = 2,38
CH; cl
OH *"?E’"‘"‘
. /N o
32 |CH:.CH: T @ @ [5) TogP = 2,049 |
CH;, Cl r‘xﬂa
~CH,
oH \ _{
/7 Yo
33 |CH,CH, "T 73} @ Q) logP = 1,977 |
Cl SCH,

OH
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Ej. (Posicién) [(Posicién) [ (Posicién | Datos |
e |A R' R’ ®)»m  [OAR") fisicos
. ) R‘
34 |CH,CH; @ @ ) logP =2,36 |
. la SCH, N
qu ~CH,
OH _{
/o
35 |CH; "Q/ @ @ ® (Enantiéme- |
H.c')' OH CH, cl \q ro S)
20
T, (o =+23
logP = 1,679
36 CH, 2 @) (3) (Enantiéme-
CH; c! 10 S)
OH \ﬁq logP=1,94%
0 .
37 |CH: ,‘Q/ (2 Q) (3 (Enantiéme-
l-l’c:'/N CH CH, cl ﬁ 1o )
N logP = 1,85
. e 0
38 |CH; o @ 4) @) . |(Enantiéme-
CH, cl 10S)
OH \,NQ logP=2,10"
H,C o]
39 CH; (2) @) 3) (Enantiéme-
cl cl 10 §)
OH \,NQ logP = 2,12%

oF
O
o
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(Posicién) | (Posicién) | (Posicion | Datos

3 OARY fisicos
A R! R? ®Hn o
@ () €)) (Enantiéme-
- ) 1 s
M ja o .
HCS OH \ logP=1,
' ne o
4 - @ logP = 2,427
CH, @) .
Cl I‘ I o
OH » _C:
) 4) - @ logP=1,657
CHI " (

4) &)

”-°') OH ,_{,cﬂ.
VAR
logP = 2,05
CH,CH;| © @) D) 3
5\/ cl SCH; j\":‘”"-
2™\ —~CH,
OH )’ _{o
iéme-
4) (Enanti
CH; ) )

€))
ro §)
H.c‘/N Q/ou Cl SCH, \Q logP = 1,68"
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Ej. (Posicion; |(Posicién) Datos
o A R' R R’ fisicos
4 [CH; ) 4) (Enantiéme-
. la SCH; ro S)
o logP=2,139
a7 CH. o ) ) 3) (Enantiéme-
Cl Cl ro S)
o \Q logP=1,95%
48 |[CH: 2 @ (Enantiome-
logP = 1,51 ¥
49 |CH, (4) - logP = 1,92
cl
50 |CH,CH, o) @ np = 1,5970
Br Br
51 |CHyCH; @) @ ng = 1,5825
cl cl j\r
~N CH,
A
52 |CH;CH; @ ) ng = 1,5790
Ci Cl

A
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Ej. (Posici6n) | (Posici6n) | (Posicién | Datoa
0 |A R' R ®)  |OARY fisicos
RI
53 |CH.CH;| § @ @ ) Fp.: 69°C
. | SO;CH,
oH "Lﬂ;r‘“
54 CH,CH; 2 (4) ) Fp.: 62°C
cl SO,CH,
Hy
o S
55 CH; ? (4) - (2)
CF,
)T' —~CH,
OH 'lN __C
/" Yo
56 CH; .‘Qz 4) - )
. ) CFJ
3 1 /N X
57 CH; ? (4) 2
. CF;. 3
IN —CH,
OH X _{
N
58 CH; .‘T 4) - ()
H.l
H-GI/" . OH CF A ch,
I‘
X%
59 |[CH; (2 0 (3) (Enantiéme-
Br Br o S)
OH N
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Ej. (Posicién) | (Posicion) |(Posicién | Datos
n® A R' R_2 (R’)n OAR‘) fisicos
9 . R‘ .
Tl F S
/N y T ro 8)
HeC/ OH . \q logP = 1,56 D]
Y,
6 [Ch Il @ @ ©) (Enantiome-
Br Br 0 s)
OH \Q logP =2,02%
H Yo

La determinacién de los valores logP indicados en la tabla 1 se lleva a cabo
segidn la Directiva EEC 79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia lfquida
de alta resolucién) en una columna con inversién de fases (C 18). Temperatura:
43°C.

(a) Eluyentes para la determinacién en el intervalo é4cido: 4cido fosférico
acuoso al 0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo
hasta 90 % de acetonitrilo -los valores de medicién correspondientes se
han marcado en la tabla 1 con ¥.

(b) Eluyentes para la determinacién en el intervalo neutro: solucién acuosa
0,01 molar de tamp6n de fosfato, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10
% de acetonitrilo hasta 90 % de acetonitrilo -los valores de medicién
correspondientes se han marcado en la tabla 1 con ¥,

El calibrado se llevé a cabo con alcano-2-onas no ramificadas (con 3 hasta

16 4tomos de carbono), cuyos valores logP son conocidos (determinacién de los

valores log P por medio de los tiempos de retencién por interpolacién lineal entre

Ll
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dos alcanonas sucesivas).
Los valores lambda méximos se determinaron por medio de los espectros
UV desde 200 nm hasta 400 nm en los méximos de las seflales cromatogréficas.
Productos de partida de 1a f6rmula (II):
Ejemplo (II-1).

H,C. j
N

A‘NIN_\—O CH,

H,C

0
cl
0—CH,

Primera etapa.

Se hace pasar a través de una solucién a ebullicién de 100 g (0,6 moles) de
3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo y 0,4 ml de diisopropilamina, en 800 ml de
1,2-dicloro-etano, en el transcurso de 4 hasta 6 horas, 43 g (0,606 moles) de cloro
gaseoso. Tras la refrigeracibn se lava la solucibn sucesivamente con,
respectivamente, 200 ml de solucién al 5 % de bisulfito de sodio y con solucién
saturada de cloruro de sodio, se seca la fase orgénica sobre sulfato de magnesio y
se elimina el disolvente al vacio de la trompa de agua. El aceite de color pardo
obscuro, obtenido como residuo, se combina con 30 mi de dietiléter y se refrigera a
0° hasta 4°C para la cristalizacién. Los cristales precipitados se afslan mediante

filtraciébn por succién, se lavan con un poco de dietiléter frio y se secan en vacfo a
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30°C.

Se obtienen 46,6 g (39 % de la teorfa) del 4-cloro-3-hidroxi-2-metil-
benzoato de metilo.
Log P: 2,14.

Si en Ilugar del 3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo se emplea el
correspondiente éster de etilo, se oiatendri, segln el mismo procedimiento, el 4-
cloro-3-hidroxi-2-metil-benzoato de etilo.

Punto de fusién: 51°C.
Segunda etapa.

Se afiaden a una solucién de 25 g (0,125 moles) de 4-cloro-3-hidroxi-2-
metil-benzoato de metilo, en 400 ml de acetonitrilo, sucesivamente, 34,2 g (0,248
moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 29,3 g (0,125 moles)
de p-toluenosulfonato de 2-cloro-etanol. Se calienta aproximadamente durante 7
horas a 70°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la mayor
parte del disolvente al vacio de la trompa de agua. El residuo se disuelve en 200 ml
de diclorometano y 300 ml de agua. La fase orgéinica se separa, se lava con agua,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina
cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

Se obtienen 32,5 g (99 % de la teorfa) del 4-cloro-3-(2-cloro-etoxi)-2-metil-

benzoato de metilo en forma de aceite obscuro.
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Log P = 3,52.
Tercera etapa.
M\

N .
H,c)"\“'n’N_\—o CH,
-
O—CH,

Se afiaden a una solucién de 16,0 g (60,8 mmoles) de 4-cloro-3-(2-cloro-
etoxi)-2-metil-benzoato de metilo en 70 ml de dimetilsulféxido, sucesivamente,
18,4 g (0,133 moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 6,9 g
(60,8 mmoles) de 3,4-dimetil-1,2,4-triazolin-5-ona. Se calienta aproximadamente
durante 6 horas a 90°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la
mayor parte del disolvente al vacio de Ia trompa de agua. El residuo se disuelve en
140 ml de diclorometano y 60 mi de agua. La fasec orgénica se separa, sc lava con
agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se concentra por evaporacién al vacfo de
la trompa de agua. El residuo oleaginoso se agita con 25 mi de éter de petréleo. El
producto cristalino precipitado en este caso se afsla mediante filtracién por succién.

Se obtienen 18,5 g (80 % de la teoriz) del 4-cloro-3-[2-(3',4’-dimetil-

1',2',4'-1H-triazolin-5’-on-1"-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo.

Log P: 1,94.
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Se afladen a una solucién de 12,4 g (36,5 mmoles) de 4-cloro-3-[2-(3",4"-
dimetil-1',2',4’-1H-triazolin-5’-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo, en 100
ml de N,N-dimetil-formamida, bajo refrigeracién con hielo, 3,3 g (44,5 mmoles)
de metilmercéptido de sodio. Se agita durante aproximadamente 6 horas a
temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) y se elimina la mayor parte del
disolvente al vacio de la trompa-de agua. El residuo se disuelve en 300 ml de
acetato de etilo y 200 ml de agua. La fase orgéinica se separa, se lava con agua, se
seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente
del filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

Se obtienen 5,4 g (42 % de la teoria) del 3-[2-(3',4’dimetil-1°,2",4'-1H-
triazolin-5'-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de metilo.

Log P = 1,89.



Se afaden a una solucién de 12,3 g (33,7 mmoles) de 3-[2-(3',4"-dimetil-
1',2'.4’-1H-triazolin-5'-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de etilo en 40
ml de 4cido acético, 10 mg de tetrahidrato de molibdato de amonio y 17,3 g (178
mmoles) de solucién acuosa al 35 % de peréxido de hidrégeno. La mezcia de la
reaccién se calienta durante aproximadamente 6 horas a 50°C hasta 60°C, se
diluye con agua y se extrae con acetato de etilo. La fase urgénica se separa, se lava
sucesivamente con agua, con solucién de bicarbonato de sodio, con solucién de
tiosulfato de sodio y nuevamente con agua, se seca sobre sulfato de magnesic; y se
filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo
presion reducida.

Se obtienen 12,3 g (92 % de la teoria) del 3-[2-(3’,4'-dimetil-1",2" ,4'-1H-
triazolin-5'-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoato de etilo.

Log P = 1,76.

LY
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Se afiaden a una solucién de 6,5 g (19,0 mmoles) de 4-cloro-3-[2-(3’,4’-
dimetil-1',2’ 4'-1H-triazol-5'-on-1"-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo en 40 ml
de etanol, 1,2 g (30 mmoles) de una solucién de hidréxido de sodio en 20 ml de
agua. La solucién se agita durante aproximadamente 24 horas a temperatura
ambiente (aproximadamente 20°C), y se elimina la mayor parte del disolvente al
vacio de la trompa de agua. EI residuo se disuelve en agua y se acidifica con 4cido
clorhidrico. La suspensin formada se extrae con acetato de etilo, 1a fase orgénica
se separa, se lava con soluci6n saturada de cloruro de sodio, se seca sobre sulfato
de magnesio y se filtra.

El disolvente se elimina cuidadosamente el filtrado por destilacién bajo
presién reducida.

Se obtienen 5,9 g (95 % de la teoria) del 4cido 4-cloro-3-[2-(3',4"'dimetil-
1',2',4'-1H-triazolin5'-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-benzoico.

Log P = 1,37.

bY
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Ejemplo (II-5).

N
. ,L\..N,N—\_o o

H, E ; o
a
a

Se calientan 2,3 g (6,65 mmoles) del dcido 2,4-dicloro-3-[2-(3',4'-dimetil-
1',2’,4’-1H-triazolin-5’-on-1"-il)-etoxi]-2-benzoico, en 10 ml de cloruro de tionilo
aproximadamente durante 1,5 horas a 70°C. Se deja refrigerar la solucién de la
reaccion y se elimina el cloruro de tionilo en exceso bajo presién reducida.

Se obtienen 2,4 g (100 % de la teoria) del cloruro de 2,4-dicloro-3-[2-
(3',4'dimetil-1°,2' 4’-1H-triazolin-5"-on-1"-il)-etoxi]-2-benzoilo.

Log P = 1,24,
Ejemplo (II-6).

Se disuelven 5 g (21,3 mmoles) del 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo
en 200 ml de tetrahidrofurano y se combinan con 3,68 g (21,3 mmoles) de 1-

hidroximetil-3-etoxi-4-metil-1,2,4-triazolin-5-ona. Tras adicién de 5,58 g (21,3
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mmoles) de trifenilfosfina se afiaden, gota a gota, a 0°C, 4,4 g de diazo-
dicarboxilato de dietilo al 85 %. La solucifn resultante se agita durante la noche, se
concentra por evaporacién al vacio de la trompa de agua y se filtra a través de gel
de silice (acetato de etilo}hexano). El filtrado se concentra por evaporacién y se
combina con dietiléter. El producto sélido que se separa se recoge por filtracién y
el disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por evaporaci6n bajo presién
reducida.

Se obtienen 6,8 g (82 % de la teorfa) del 3-(3'-etoxi-4'-_metil-l'.2',4'-1H-

triazolin-5"-on-1'-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoato de etilo en forma de aceite

Viscoso.
LogP = 2.77.
Ejemplo (11-7).
5/ \>
O cl
O
Cl
=\

CH,

Se disuelven 2 g (8,5 mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo en
30 ml de acetonitrilo y se combinan sucesivamente con 0,86 g (8,5 mmoles) de
trietilamina y 1,2 g (8,5 mmoles) de N-clorometil-2-piridona. La mezcla resultante
se agita durante 7 horas a 60°C, se combina con agua y se extrae con acetato de
etilo. La fase orgénica se separa, se lava con soluci6n saturada de cloruro de sodio,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina por

destilacién cuidadosamente bajo presién reducida.

A0
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Se obtienen 2,4 g (82 % de la teoria) del 2,4-dicloro-3-(1H-pirid-2-on-1-il)-
metoxi-benzoato de etilo.

Ejemplo (I1-8),
H,cj NICH’

O\E_ >¢o
o o

ci
O0—H

Se agitan 6,4 g (16,3 mmoles) del 3-(3'-etoxi-4'-metil-1",2",4’-1H-triazolin-
5'-on-1'-il}-metoxi-2,4-dicloro-benzoato de etilo en una mezcla constituida por 250
ml de ciclohexano y 25 ml de etilenglicol-monometiléter en presencia de 0,91 g de
hidréxido de potasio en polvo durante 15 horas a temperatura ambiente
(aproximadamente 20°C). Se diluye con agua y se acidifica con dcido clorhidrico 2N.
El producto sélido precipitado se aisla mediante filtracion por succion.

Se obtienen 4,05 g (69 % de la teoria) del dcido 3-(3’-etoxi-4'-metil-1',2’,4’-
1 H-triazolin-5’-on- 1 ’-il}-metoxi-2,4-dicloro-benzoico.
log P: 1,74.

De manera andloga a la de los ejemplos (II-1) hasta (II-8) pueden prepararse
por ejemplo también los compuestos de la férmula general (II) o los derivados

reactivos de los mismos —véase la formula (IIa)-, indicados en la tabla 2 siguiente,

R (I1A)



en la que

R tiene el significado indicado en la tabla siguiente.

Tabla 2: Ejemplos de compuestos de la formula (II) o bien (ITA).

5 (l:osicibn) (Posicion) [ (Posicién Datos
I R R gpn‘) R | feicos
09 |CH.CH; [@2) D) 3 CiH; |logP=225" |
CH, Cl I:
N
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N -~CH,
12
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CH, S0,CH; i&
NZ et
12
II-12 |CH;CH: ((2) 1(4) 3) H logP=1,33"
CH, SCH; Nr
~CH,
Jo
iI-13 |CH,CH: |(2) (4) 3) H logP=0,92"
CH, SO;CH, j:’
;‘ —C’cﬂa
2]
I-14 |CH:CH: (2 (@ ) CaHs |logP=2,08 7|
Cl Cl Iﬁ
N7
2y
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Ci Cl i‘a.cn,
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El compuesto indicado en la tabla 2 como ejemplo (II-35) puede prepararse,
por ejemplo, de manera siguiente:
Ejemplo (E1-35).
Primera etapa.

OC,H,Cl
0
o ~ g

Cl

Se afiaden a una solucién de 15 g (68 mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-
benzoato de etilo en 80 ml de N,N-dimetil-formamida, sucesivamente, 19 g (137
mmoles) de carbonato de potasio (polvo), 38,6 g (205 mmoles) de 1,2-dibromo-
etano y 0,4 g de yoduro de sodio. Se calienta la mezcla durante 2 horas a 80°C, a
continuacién se deja refrigerar hasta la temperatura ambiente y se sacude
seguidamente con 350 ml de dietiléter. La fase orgénica se lava con agua, con lejfa

de hidréxido sédico al 10 % y finalmente con dcido clorhidrico al 10 %, a

Y,
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continuacién se seca con sulfato de sodio y se filtra. El disolvente se elimina
cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo presién reducida.

. Se obtienen 22,2 % (95 % de la teoria) del 2,4-dicloro-3-(2-bromo-etoxi)-

benzoato de etilo en forma de residuo oleaginoso (log P = 3,98 9).

Segunda etapa.
C,H, Cl i
)
o) \/\l}l —CH,
N""-
o
SCH,

Se afiaden a una solucién de 18 g (93 mmoles) del 2,4-dicloro-3-(2-bromo-etoxi)-
benzoato de etilo, en 100 ml de N,N-dimetil-formamida, sucesivamente 14,6 g
(106 mmoles) de carbonato de potasio (polvo), 19,3 g (133 mmoles) de 3-metiltio-
4-metil-1,2,4-triazolin-5-ona y 0,5 g de yoduro de sodio. Se calienta la mezcla
durante 4 horas a 80°C, y a continuacién se refrigera hasta la temperatura
ambiente, se sacude con 400 ml de diclorometano, la fase orgénica se lava con
agua, a continuacién con lejia de hidréxido s6dico al 10 % y finalmente con &cido
clorhidrico al 10 %, se seca a continuacién con sulfato de sodio y se filtra.

El disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo
presién reducida . _

Se obtienen 17,7 g (82 % de la teoria) del 2,4-dicloro-3-[2-(3-metiltio-4-
metil-5-oxo0-1,2,4-triazolin-1-il)-etoxi]-benzoato de etilo en forma de residuo

oleaginoso (log P = 2,66 ™).

El compuesto’ indicado en la tabla 2 como ejemplo (II-61) puede prepararse,

por ejemplo, de la manera siguiente:
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Ejemplo (II-61).

OC;Hs Cl ﬂ
O
(o]
0o N

H

Cl

Se agita durante 13 horas a 76°C, una mezcla constituida por 2,0 g (8,5
mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo, 3,6 g (12,75 mmoles) de (S)-
(+)-5-(p-toluenosulfoniloximetil)-pirrolidin-2-ona, 2,3 g (17 mmoles) de carbonato
de potasio y 30 ml de acetonitrilo, tras refrigeracion hasta la temperatura ambiente
se diluye con agua hasta un volumen aproximadamente dos veces mayor y se
sacude con cloruro de metileno. La fase orgénica se lava con solucién acuosa
saturada de cloruro de sodio, se seca con sulfato de sodio y se filtra, El disolvente
se elimina cuidadosamente del] filtrado por destilacién bajo presién reducida.

Se obtienen 2,6 g (92 % de las teorfa) del (S)-2,4-dicloro-3-((2-0oxo-
pirrolidin-5-il)-metoxi]-benzoato de etilo (log P = 2,14 ),

Ejemplos de aplicacién:

Ejemplo A.
Ensayo 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 seflalada y el concentrado se diluye con agua a la

concentracién deseada.
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Se siembran semillas de las plantas de ensayo en terreno normal. Al cabo de 24
horas, aproximadamente, se pulveriza el suelo con la preparacion del producto activo de
tal manera que se aplique, respectivamente, la cantidad de producto activo deseada por
unidad de superficie. La co;menu'acién del caldo de pulverizacion se elegiri de tal modo
que se aplique en 1.000 litros de agua por hectdrea, respectivamente, la cantidad de
producto activo deseada

Al cabo de tres semanas se evalia el grado de dafios de las plantas en % de
daflos en comparacion con el desarrollo del control no tratados. Significan:

0% = sin efecto (igual que los controles no tratados).
100 % = destruccién total.

En este ensayo muestran, por ¢jemplo, los compuestos segiin los ejemplos de
obtencién 1,2, 3,4, 5,6, 7, 8,9, 10 y 1] con una compatibilidad ampliamente buena
_ frente a las plantas de cultivo, tal como, por ejemplo, maiz, un potente efecto contra las
malas hierbas.

Ejemplo B.

Ensayo de post-brote.

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

Para la obtencion de una preparacion conveniente de producto activo, se mezcla
| 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 concen-
tracion deseada.

Se pulverizan plantas de ensayo, que tienen una altura de 5 hasta 15 cm con la
preparacién del producto activo, de tal manera que, se apliquen respectivamente las

cantidades de producto activo deseadas por unidad de superficie. La concentracién de
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los caldos pulverizables se elige de tal forma que se aplique en 1.000 litros de agua/ha

la cantidad deseada en cada caso de producto activo.

Al cabo de tres semanas se evalfia el grado de dafios de las plantas en % de

dafios en comparacion con el desarrollo de los controles sin tratar.
Significan:

0% = sin efecto (igual que los controles sin tratar).

100 % = destruccién total.

En este ensayo mul;.stran. por ejemplo, los compuestos seglin los ejemplos de
obtencién 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9,10, 11 y 13, con una compatibilidad parcialmente
buena frente a las plantas de cultivo, tal como, por ejemplo, mafz, un potente efecto
contra las malas hierbas.
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REIVINDICACIONES
1.- Arilcetonas substituidas de la férmula general (I)

en la que
n’ significa los nimeros G, 1 0 2,
A significa alcanodiilo (alquileno),

R' significa uno de los agrupamientos siguientes

R’ R"
R m‘é\/ h{hﬁ/ “{ﬁ/ R" g
R® R‘I R? RM R

donde

m significa los niimeros O hasta 6,

R® significa hal6geno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectivamente en caso dado, 0 -en el caso en que m signifique 2- significa
en caso dado también junto con un segundo resto R’ alcanodiilo (alquileno),

R® significa hidroxi, formiloxi, haldgeno, o significa alcoxi, alquiltio,

alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi,  alcoxicarboniloxi,
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alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi, alquiniloxi, ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfoniloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,
significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,
significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,
significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquilcarboniloxi,
alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi,
alquiniloxi, arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,
significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquiisulfonilo substituidos respectivamente en caso dado,
significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado,
significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado, y
significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiitio, alquilsulfinilo o alquilsuifonilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
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halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,

alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo

.substituidos respectivamente en caso dado,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo  substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterocfclico, monociclico o bicclico, saturado o
insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heteroftomos (hasta 4 §tomos de nitrégeno y en caso dado —alternativa
o adicionalmente- 1 o 2 4tomos de oxfgeno y 1 o 2 itomos de azufre, 0 uno
o dos agrupamientos SO- o uno ¢ dos agrupamientos SO:-), y que contiene
ademés de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como

componentes del heterociclo,

-con inclusién de todas las formas tautémeras posibles de los compuestos de la

férmula general (I) y de las sales o bien aductos con fcido o con bases posibles de

los compuestos de la férmula general (I)-.

porque

> i

Compuestos de la férmula (I) segn la reivindicacién 1, caracterizados

significa los nimeros 0 o 1,
significa los nimeros 0, 1, 2, 3 0 4,
significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 4tomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos siguientes

0
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; N )
R); LN

R} significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
respectivamente con 1 a 6 tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

R} significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilaniino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 fitomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en’
caso dado por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 fitomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4

Atomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes ()
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siendo el enlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble,

significa oxfgeno o azufre, ——_-

RM

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno,
por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 itomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 fitomos de carbono, significa alquilamino o
dialquilamino respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, significa
alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alquc'niltio o  alquenilamino
respectivamente con hasta 6 étomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalqtlliltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, o significa fenilo,

feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencilamino
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substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a
4 #tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, significa
pirrolidino, piperidino o morfolino, 0 ~en el caso en que dos restos
contiguos R™ y R™ se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R" contiguo un agrupamiento benzo, y

RY  significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 tomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno o por alcoxi
con 1 a 4 Atomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 fitomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado,
hasta 3 4tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por halégeno, o significa femilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 itomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, 0O junto con un resto
contiguo R* o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 itomos de carbono,
substituido en caso dado por halégeno o por alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono,

pudiendo tener los restos individuales R' y R" —en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el Ambito de la definicién anterior,

R’ significa halégeno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta
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6 atomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por

halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa fenilo substituido en

caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono o por alcoxi con

1 a 4 4tomos de carbono, o en caso dado también -en el caso en que m signifique

2- junto con un segundo resto R’ significa alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6

&tomos de carbono,

Rﬁ

R‘l

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi
o alquilsulfoniloxi respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos alquilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, significa alqueniloxi o
alquinifoxi respectivamente con 2 hasta 6 4tomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsuilfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfoniloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo
respectivamente con 6 o 10 Atomos de carbono en los grupos arilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 &tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por hal6geno, por
alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono o por halégenoalcoxi
con 1 a 4 ftomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo
respectivamente con 1 hasta 6 litomos de carbono en los grupos alquilo,

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
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alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
itomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por
alquilo con 1 a hasta 4 ftomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 étomos de carbono
substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 &tomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 4tomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, significa
cicloalquilo o cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 4tomos de
carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 4 4tomos de
carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por hal6geno o por alquilo con 1 hasta 4 ftomos de carbono, o
significa arilo o arilalquilo respectivamente con 6 ¢ 10 itomos de carbono
en los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalcoxi con 1 a 4 tomos de carbono,

significa  hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi,
alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi respectivamen-
te con 1 hasta 6 Atomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a
4 itomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con
2 hasta 6 4tomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por

ciano, o por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,

qr
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arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 itomos de

carbono en los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en

. la parte alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por

ciano, por haldgeno, por alquilo con 1 a 4 Atomos de carbono, por
hal6genoalquilo con 1 a 4 fitomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos
de carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con 1 hasta 6 itomos de carbono en los
grupos alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno, o po alcoxi con 1 a 4 tomos de carborno,

significa hidro'geno. significa alquilo con 1 hasta 6 &tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
Atomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 d4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
atomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 ftomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por hal6égeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
atomos de carbono, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo respectivamente
con 1 hasta 6 itomos de carbono en los grupos alquilo substituidos

respectivamente en caso dado por ciano, por hal6geno o por alcoxi con 1 a
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/4-6 mos de carbono.
3.-/Compuestos de la férmula (I) segin las reivindicaciones 1 o 2,

caracterizados porque

m

A

R:l

significa los nimeros 0, 1,2 0 3,

significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-
1,2-diilo, propano-1,3-diilo (trimetileno), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por flfior y/o por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- 0 i-
propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o0 i-propoxi, substituidos
respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsuifonilo, n- o i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfonilo o dietilaminosulfonilo,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flior, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por -etilsulfonilo,

significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi substituidos respectivamente en caso
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dadoc por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- O i-propoxi,

significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-

. propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfoniio

substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, o

significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfonilo o dietilaminosulfonilo,

R significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes
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dimetilamino,

R? significa fldor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s-

o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-b_utiltio, substituidos

respectivamente en caso dado por ciano, por fliior, por cloro, por metoxi o

por etoxi, significa fenilo substituido en caso dado por fldor, por cloro, por

metilo o por metoxi, o significa en caso dado también -en el caso en que m

signifique 2- junto con un segundo resto R’ etano-1,2-diilo (dimetileno)

propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno),
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significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propiisulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi,
metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilamino-
carboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi,
metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro o
por bromo, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benciloxi, bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio,
fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por nitro, por ciano, por flGor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, 8- 0 t-butilo, por trifliormetilo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por
difliormetoxi o por triflGiormetoxi,
significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro, bromo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo, metoxi, etoxi, n-
o i-propoxi, n-, i-, s~ 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo; etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,

ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso

|Ol
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dado por ciano, por fltor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro,
por bromo, por me‘toxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor,
por cloro o por bromo, .signiﬂca ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
n-, i-, s- o t-butilo, por triflGormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, s- 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por triflGormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8-
o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro o por bromo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
_substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- 0 i-

propilo, por n-, i,- s- o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi,

0
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por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por difliormetoxi o por
trifliormetoxi,

significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor, cloro, bromo,
o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, $- 0 t-
butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulﬁ;nilo. n-o
i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por

ciano, por fltor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo -

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilq o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, flGor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiitio,

metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,

0>
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etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado

por ciano, por fléor, por cloro, por bromo, por metoxi o por etoxi,

. Significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flior, cloro, bromo, yodo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- 0
i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsuifonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado
por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s-
o t-butoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- 0 t-
butiltio, por ‘metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por
metilsuilfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa
etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dade por fllior y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopropilamino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexila;nino. ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo, ciclopropilmetoxi, ciclobutilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilmetiitio, ciclobutilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilmetilamino,
ciclobutilmetilamino,  ciclopentilmetilamino o  ciclohexilmetilamino

substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o

1ot
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significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o
bencilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro,
por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por metoxi,
por etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, o
—en ¢l caso en que los restos contiguos R!* y R' se encuentren sobre un doble
enlace- significa junto con el resto R™ contiguo también unm
agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i- o s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o
dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por
cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo
o propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por fliior y/o por
cloro, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo
substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, o
significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fluor, por clorv, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s~ 0 t-
butilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, o junto con un resto
contiguo R" o R significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-
diilo (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o
pqr etilo.

Compuestos de la formula (I) segin una de las reivindicaciones 1 a 3,

caractérizados porque

m

A

significa los nimeros 0, 1 0 2,

significa metileno o dimetileno,

[0S
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significa hidrégeno, nitro, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

difliormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,

.metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsuifonilmetilo, metoxi, etoxi,

difldiormetoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo,

significa nitro, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difliormetilo, trifiiormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
diflGormetoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio
substituidos respectivamente en caso dado por flGor o por cloro, significa
fenilo, o0 en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto con
un segundo resto R® significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi;
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por flor, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propeniloxi o
propiniloxi, o significa fenoxi, feniitio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benzoiloxi, benzoilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio,

fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
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dado por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o
i-propoxi, por difliormetoxi o por triflGormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, fltior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- 0
i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor, por
cloro, por metoxi o por etoxi,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o0 propinilo substituidos respectivamente en
caso dado por flGor o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por flGor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa
fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi o
por trifliormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fliior, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por

n- o i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,
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benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en

caso dado por nitro, por ciano, por fliior, por cloro, por bromo, por metilo,

. por etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por

n- o i-propoxi, po;' difldormetoxi o por trifldiormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o 4-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulﬁnilo, metilsulfonilo o etilsulfo-
nilo substituidos respectivamente en caso dado por flor, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi,

significa hidr6geno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por bromo, por metoxi o
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por fliior, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por flGor, por cloro, por metoxi o por etoxi, o
significa ciclopropilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsuifinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonito substituidos respectivamente en caso dado por fliior, por cloro, por
bromo, por metoxi o por etoxi,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flior, cloro, bromo, yodo,

ot
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significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metiltio,

etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo,

- metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo  substituidos

respectivamente en caso dado por flGor, por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por metilsulfonilo,
por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino,
n- o i-propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio o propenilamino substituidos
respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa ciclopropilo,
ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, ciclopropilmetoxi o
ciclopropilmetiltio substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o
por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo,
benciloxi, benciltio o bencilamino substituidos respectivamente en caso dado
por fldor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por metoxi,
por etoxi, por n- 0 i-propoxi, 0 -en el caso en que dos restos contiguos R
y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con el resto R
contiguo también un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o dimetilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por
metoxi o por etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo,
ciclobutilo o ciclopropilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por
fliior y/o por cloro, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente

en caso dado por flior, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo,
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por metoxi, por etoxi, por n- o0 i-propoxi, 0 junto con un resto contiguo
R"* o RY significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo

. (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o por

ocedimiento para la obtencién de compuestos de la férmula (I) segin una
de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizado porque

(a) se hacen reaccionar ficidos benzoicos substituidos de la férmula general (II)

HO o 0

en la que
n, A, R, R yR' tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejemplo los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o ésteres-
con compuestos de la férmula general (III)
R'-H (I1I)
en la que
R tiene el significado indicado en la reivindicacién 1,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dado en presencia de
uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
diluyente,
0 porque

(b)  se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de la férmula general (Ia)
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2
R" o
4 (la)
N A—-"R
R),

en la que
n, A, R, R}, Ry R" tienen el significado indicado en la reivindicaci6n 1,

con un éster del icido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del écido cianof6rmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y a continuacién con hidroxilamina o con un aducto
con 4cido de la misma,

en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

y en caso dado después de la realizacién de los procedimientos segiin la invencién
(a) o (b) se llevan a cabo en los compuestos, asf obtenidos, de la férmula general
(I), en el 4&mbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones
de substitucién, de oxidacién o de reduccién y/o los compuestos de la férmula
general (I) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

Compuestos de la férmula (II)

HO o a

en la que

n, A, RLR YR tienen el significado indicado en la rejvindicacién 1,
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asf co us derivados reactivos.
'Z,.- rocedimiento para la obtencién de los compuestos de la férmula (II)
segin J¥Teivindicacién 6, caracterizado porque

()  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (IV)

HO o )

en fa que
n, A, Ry R’ tienen el significado indicado en la reivindicacién 1 y
X'  significa halégeno o significa alquilsulfonilo,
-0 también sus derivados-
con compuestos heterociclicos de la férmula general (V)
H-R* V)
en la que
R* tiene el significado indicado en la reivindicaci6n I,
en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente, a temperaturas comprendidas entre 10°C y 150°C y en caso dado a
continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el &mbito de la
definicién de los substituyentes, en forma usual,
o porque.

(B)  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)

I\
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HO OH v
R,

en la que
n, R'y R? tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
-0 también sus derivados-

con hidroxialquilheterociclos de la férmula general (VII)

HO( R’ (vIT)

en la que
AyR tienen el significado indicado en 1a reivindicacién 1,

en presencia de agentes auxiliares de la condensacion y, en caso dado, en presencia de

un diluyente, a temperaturas comprendidas entre -20°C y +50°C y en caso dado a .

continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el 4mbito de Ja
definicién de los substituyentes, de manera usual,
0 porque

)] se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)

HO OH Vi)

(R

en la que

n, Ry R® tienen el significado indicado en la reivindicaci6n 1,

>
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-0 también sus derivados-

con halégencalquilheterociclos de la férmula general (VIII)

xR (vitt)
A
en la que
AyR tienen el significado indicado en la reivindicacién 1 y

x? significa hal6geno, significa alquilsulfoniloxi o significa arilsulfoniloxi,

en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C y en caso dado a
continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el 4mbito de la
definici6én de los substituyentes, de manera usual.

8.- Compuestos de la férmula (Ia)

R" o (1)

en la que
n, A, R?, R%, R* y R" tienen el significado indicado en la reivindicaci6n 1.
9.- Agentes caracterizados porque tienen un contenido en al menos un

compuestq de la férmula () segtn una de las reivindicaciones 1 a 4.

Empleo de los compuesios de la férmula (I) segiin una de las
reivindicaciones 1 a 4 o de agentes segln la reivindicacién 9 para la lucha contra las

plantas indeseables.
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11.- Procedimiento para la lucha contra las plantas indeseables, caracterizado
porque se deja actuar sobre las plantas indeseables y/o sobre su medio ambiente al
menos un compuesto de la férmula (I) segln una de las reivindicaciones 1 a 4 o

agentes seg(n la reivindicacién 9.

\S
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RESUMEN

La invencién se refiere a nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general

M
2
R1
O, &
A M
R,
en la que
n significa los nGmeros 0, 1 0 2,

A significa alcanodiilo (alquileno),

R' significa uno de los agrupamientos siguientes

R7 R10 )
- r& I‘ﬁ/ "o/j/ Rizj\f
R® RrY R? R R

donde

m, R%, R%, R”, R, R?, R, R", R? yR® tienen uno de los significados indicados
en la descripcion,

R? significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino,  dialquilamino o  dialquilaminosulfonilo  substituidos

respectivamente en caso dado,
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R'  significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquilto, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado, y

R* significa un agrupamiento heterociclico con 4 hasta 12 miembros, saturado o
insaturado, monocfclico o biciclico, substituido en caso dado,

asf como a procedimientos para su obtenci6n, a productos intermedios y al empleo de

estos compuestos como herbicidas.



CONSULADO DE COLOMBIA

CERTIFICACION

No. 145
Bonn, 8 de agosto de 1996

El suscrito Segundo Secretario Encargado de las Funciones
Consulares de Colombia en Bonn, vistos los documentos presentados
por los interesados, CERTIFICA: Que el sefior Dirk Helderhoff
quien como Notario en Leverkusen autenticéd la firma de los
signatarios DR. ROLF BRAUN y DR. JOACHIM GREMM del ‘documento
precedente, ejercian en la fecha las funciones indicadas y su
firma corresponde a la registrada en este Consulado; que la
enpresa BAYER AKTIENGESELLSCHAFT estd constituida de acuerdo con
las leyes de la Repiiblica Federal de Alemania y cumple su objeto
conforme a las mismas sequin el Registro Comercial HRB 1122 del
Tribunal de Primera Instancia de Leverkusen; que los sefiores
BRAUN y GREMM, quienes firmaron el documento precedente, son los
representantes legales de la empresa arriba mencionada.

El suscrito Sequndo Secretario ﬁncargado de las Funciones
Consulares no asume responsabilidad alguna por el contenido del
documento. .

Pagado el impuesto de timbre
y derechos consulares.
Valor US$106,00 = DM$169,60

JUAN PABLO GONZALEZ °
Segundo Secretario
Encargado de ‘las Funciones Consulares
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Q;Vm - ' For patents, utility models, industrial i

ABOSADUS - . trademarks, comumerdcial names, trade emblems,
" EDIFRYO SISKY ¢ ‘ slogans.
cAEA BT TaSs . .
* pagar, 8 - CHLOMBA Para patentes, modelos de utilidad, disefios
: _ ' ' industriales, marcas de fibrica, nombres
comerdciales, ensefias, lemas comerciales.
/ PRESENTACION Y PODER REPRESENTATION AND
- POWER OF ATTORNEY

1 (we), the undemigned /Yo (nosotros), abajo firmado (s)
BAYER AKTIENGESELLSCHAFT

of/domiciliado (s) en 051368 Leverkusen,

GERMANY,
a; ¢l presents nombramos a GERMAN CAVELIER, tpa. 832; in due compliance with the terms of paragraph 1st. of article 543
NZALO PERDOMO, tpa. 831: EMILIO FERR , tpa. of the Commercial Code, do hcrsg aprnlnt GERMAN
31929; y LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, 23555; domlclllacr:s CAVELIER, tpa. 832; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; EMILI

‘en la Carrern 4* N¥ 72-35, Bogoti, Colombla, en obedecimiento a FERRERO, tpa. 31929; and LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, ?hl.
.

lv dispuesto en el parigrafo 19 del Artlculo 543 del Cédigo de 23555; domiciled at Carrera 4* N*® 72-35, Bogotd, Colombla,
Comerclo, el primero como principal y los demés como first as principal and the others as alternates, In the order of
suplentes, en su orden, como mis (nuestros) representantes en their appointment, as our representatives for all industrial
todns Jos asuntos de propledad industrial con facultad para property matters with faculty to recelve notifications and to
reciblr notlificaclones v nombrar apoderndos judiclales o appolnt attorneys In and out of Court. The first alternate shall
eatm‘udlchlea. El primer representante suplente reempliazarni al replace the principal in case of his absence or of tempomnl or
ncipal en cnso de ausencia © Impedimento temporal o definitive Impediment. The same rule will apply when the
finitivo de¢ aquél La misma regla se aplicard cuando el second alternate representative Is to replace t t one, or
segundo representante suplente haya de reemplazar al primero, when the third Is to replace the first or second alternaten in their
o ¢l tercero al segundo. En tales cascs, el representante tum, or bath of them, second. In such cases, the principal
principal, o el primero, 0 segundo suplente, en su caso, o ambos, representative, or the first or second alternates In thelr tum, or
declararin su Intendén de no ejercer la representacién both of them, shall state thelr Intentlon not to et an
mediante declarackin autenticada por Notario Piiblico en representatives through & decloration glven before a Nota
Colombla, 0 por Notarlo u otro Funclonario Piblico, o Cénsul Public In Colombia, or before a Notary or another Public Officlnl
de Colombia, en el extranjero; y sl se tratare de Impedimento, or a Colombian Consul abroad; and in case of impediment, the
con el certificado respectivo. Sl alguno de ios nombrados faltare appropriate certificate shall suffice. If any of the npgolnlm
definitivamente, el sigulents tomark su lugar. Cuando cesare la were to be definitely absent, the following alternate shall take
susencla o Impedimento del representan prlnclrfnl. o de su hia place. When the absence or Impediment of the principal
primero o segunda suplentes, an su <aso, podrin ejercer la representative, or of the first ar second alternate In their turn |
representacion, en su onden, uno u otros segin el cuso, ceases, the representation can be aken again in thelr sequence,
nsumiéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando en ese by the principal, the first or second alternate depending on case,
momento el eferciclo de la representacldn por el primero, and the mere fact or lts exercise will suffice. The exercise of the
segundo o tercer suplents en su caso. representation by the first, sacond or third alternates In their

turn shall et at such time.
Ademis, confiero {conferimos) poder a los abogados arriba

nombrados, ra obtener Ia protecclon de m! (nuestra) In addition, we grant a Power of Attorney In favor of the
proptedad ins:strial contre Ja competencia desleal, a cuyo sbove-named attorneys-at-law so that they may obtain the
electo autorizo (amos) a los dichos apoderados para que me pratection of my (our) industrinl property and egainst the
tnos) representen ante cualesqulera entidades o personas, unfalr competition, for which rpourﬁwerauthbrlze the sald
ejerzan 0 no jurlsdiccion, ::rechlrnen!e ante Ias del onlen attorneys lo represent me (us) fore any authorities or ns,
administrativo, contencioso-administrativo y judiclal, asf como with or without jurisdiction, speclally those administrative,
tribunales de arbitramento, en todo lo concernlente a los administrative contentlous and fudiclal, as well as before
ulentes asuntos: a) Obtenclén de patentes de Invenclin, Arbltration Court, Inall .matters concerning the following: n)
modelos de utllided, v diseflos Industriales; el reglstro de Obtalnment of patents otk ejerendeinguatial designs;
marcas de fibrica, colectivas, defensivas, de servicia, lemas the reglstration of t reivg ghd service
comerciales, nombres comerclales, enseflas, variedades marks, alogans, co AftbRms, vegetal
vegelnles y denominaciones de origen; su renovacidn, traspasoc, varieties and denomhativ Wil gasignment,
cambiv de nombre o dumicllio, cancelacldn voluntada; 'y el clumfc of name ordg N, and the
registro de licencins cle uso de encs derechos; b) Las acciones de reglstration of licenses f‘ kActions of
cempetencia desleal, proteccidn del consumidor, oposiclones u unfair compelition, ;pro of ~pibosltions or
observaciones, cancelacion administrativa y judicial, nulidad, observations, administratjve: .0 gpn, nullity,
medidan  cautelares, concesiin de Ucencias, ia tulein, [a infringement, grantingoact, lites PEEcO for writ
proteccidin <le secretos industriales, y en general los julclos mandamus, the prd miaketrRd gt secretaXd IR general the
civiles, penales, administrativos o contencloso-administrativos clvil, penal, and’ adminlstratiyesiulis “ReMhgnta fihose rights;
relacionados con estos derechos; acciones y procesos que actions and sults institued by rie(is) omggainat e (us). And
promovamos © se nos promuevan. Y para que en todout‘m that In all the above matters they m;y substitute this Power of
asuntos arrdoa determinadus, puedan sustitulr este mandato, Attornay, compremlise, conclllate, admit the facty of the case,
transigir, conciliar, admitic loa hechos del proceso, desistir, desist, cancel, receive, resign, and ratlify acts done by
c;m ar, recibir, renunciar, y ratlficar los actos de agentes representatives without a power of altorney.
viiciosus.

Glven and signed this/Dado y firmado hoy
3d1st July 1996 :

Leverkusen

BAYER AKTIENGESELLSCHART
LI - - —’_

e merm———— m = = —
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Infen

CAVTLIFR ABOGADOS
WPPODERE-1 (MINUTA N® 11.1.1.2.5)
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LEGALIZACION LEGALIZATION N S

El Seflor Cinsul de Colombla debe expedir un eertificado The Colombie Consul must Issue & com.tlcr 'eze.rn,'?a

consular subre (1) Ia existencia legal de la compailia otonﬁ: the legal exlstence of the company whisi

el puder, (2) 1:: data [ell;ol? luuobjeu: ﬂmlld?l, a; dq‘:;o = Power-of-Atto:ney, .t:)d that hl: hher: actus! e:md;‘
raonsas que o N e er estdn auto nrlo. m rposes, that ¢ rsons wio e

5'.:. ehcl?a les sallcllamos que muestren al Sc!lol:"'C.émul Ins l.:-wl:':* Elnurmy is nugt?lud to ;Ir-P:o. To this etfl;:'é

pruebas que acreditan esos hechas (1), (2) y (3)- . show the Consul the evidence tu prove the above fact

and (3).

- \

-"ﬁTA PARA EL SENOR EE)NgGL -D—.E—Ebi:OMBIA: Segtin los artfculos 65 del C. de PC y 480 del C. de Co.,
I poderdante es una sociedad, el Seitor Cénsul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de su
lencia, que ejerce su objeto social y que guien confiere el poder es su representante.
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* Ich ?be_“.au.bige die vor mir vollzogenen Unterschriften der -

Herren ‘

1. Dr. Ypif Braun, geschiftsanshissig in D 51368
Leverilsen, Bayerwerk,

2. Drx. Jofrhim Gremm , geschidftsansgiissiqg in D 51368
Leverkulen, Bayerwerk,

- persdnlich bigkannt -.

Ich bescheinige fgrund Einsicht vom heutigen Tage in das
Handelsreglster Amtsgerichts Leverkusen - HRB 1122 -, daB
die genannten Her berechtigt sind, dle Bayer Aktiengesell-
schaft in Leverkus “ als Prokuristen gemeinschaftlich zu
vertreten. \\
\

\Q\

Leverkusen, den 31l. Jul_#'1996

'
\\ /
\ e
* Notarl
\

des Newrs BML
sowie die Bantheit des

sy ls - sievels werden mit bescddigt.
Zugleich wird bescheiniyt. 848 der Notar zar

Voswalwne der Amtahandivng betugt war.

Kém, dm (2 A%QBG
* Der Prisideat des Lerdosricats
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TRADUCCIDON OFICIAL No. 5424
de un documento escrito en Alemdn, el cual para su identificacion

se sella con el s€lla de la traductora, 1lo mismo que la

presente.-

(A cantinuacidn® de la representacidn y poder conferido a GERMAN
CAVELIER, tpa. B832; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; EMILIO FERRERQO
tpa, 31929; y LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, épa 23555, domiciliados en
la Carrera 4 No. 72-35, Bogota, Colombia, el 31 de julio de 1994
. por los sefores Dr. Rolf Braun y Dr. Joachim Gremm, apoderados de

la Bayer Aktiengesellschaft, Leverkusen, RFA:)
Protocolo notarial 179971994

Certifico la autenticidad de las firmas puestas ante mi por los

sefares
AL AT IR &
X P ’ 3 :
1. Dr Rolf Braun, domiciliado e :::xn rlﬂ!_ fkusen,

TOSTATICA COMCIDE CON EL QG

Bayerwerk, § TERDO A La vigta

2. Dr. Joachim Gremm, domiciliado ¢

8ot wﬂ i
Bayerwerk, . AT aab R

- a gquienes conozco en persona-.

P : > - egwmm s % = EER A mEye. esppe eE P - - 2 e
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Certifico por haber tenido a la vista el Registro de Comercio del
Juzgade Municipal de Leverkusen - HRB 1122 - que los sefiores
mencionados estdn facultados, en su calidad de apoderados, para

representar conjuntamente a la Bavyer Aktiengesellschaft,

domiciliada en Leverkusen.
Leverkusen, 31 de julio de 1996
Fdo.: firma ilegiSIE
Notario

(Hila y oblea notarial en relieve:)

Dirke Heiderhoff - Notario de Leverkusen

{dorso:)

Se certifica la autenticidad de la firma antecedente del notario

de Leverkusen, Dirke Heiderhotf, ¥ la del sello oficial que la

acompafia. Igualmente se certifica gue el mencionada notario

-

3
o
I+

estaba facultado para realizar ese acto oficial.

Colonia, 02 de agosto de 1996 -a- DR Rt
Illlnu '-'lklm! 'ﬂﬁ-‘!l nmm,aa#

El Presidente del Juzgado Muﬁicipal

Fda.: firma ilegible

p e
(Dr. Wohlmich) E%
JUANHANUEL‘:";TE s
b NITANID o
(sello redondo en tinata:) o .

El Presidente del Juzgado Municipal de Colonia
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EN ESPARDL: La Iegalizacidn de las firmas antecedentes por el
Consulado. de Colombia en Bonn bajo el No. 145 del 08 de agosto de
1994 y' por el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia
bajo el No. 1984692 del 23 de agosto de 1994.

Pagados Impuesto de timbre y derechos consulares US$ 10&4,——

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual se deja copia en las

archivos de estas oficinas para su confrontacidn.

Santafe de Bogota, 2 de septiembre de 1996
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g B At CAVELIER
A €T
- Ny e ‘s ABOGADOS
TELEFAX :lvmu'zauaalo EDIFICIO 8ISKI Connco Evgcrmnamico Munoial: CAVE
Cam.is CAVELEYES CARRERA 44, No.72-3E TELEFONG : I B7) (1) 21IZOI00
TELES : 4B47D BOGOTA 8, COLOMBIA

Sefior Jefe de la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de Industria y Comercio
El s. D.

Poderdante: BAYER AKTYENGESELLSCHAFT

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 la persona del doctor EMILIO FERRERb,iAbogado con
Tarjeta Profesional No. 31.929, con todas las facultades que me
fueron conferidas. .

R s S '
R . R DERDAOMT. '
Hago la anterior sustitucién conformegTalxs Bl
M0 A LA WA
DS

Cdédigo de Procedimiento Civil ya que 1ld!
faltan en este momento. i

JUAN MRN}EL 3O

@;(:,L_ 3

GERMAN CAVELIER
T.P.A. No. 832
C.C. No. 2.877.924 de Bogotd

Sefior Jefe,

Acepto:

o G

EMILIO FERRERO
T.P.A. N2 3]1.929
C.C. No. 438.019 de Usaquén

2e-780-2

NLT 8 40 Q413 67 3
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CONSUYLADO GENERAL DE COLOMBIA . ORY¥33
TOKIO- JAPON 6029

El suscrito, Bncargado de lIas Funciones Consulares en
Tokio, vistos los siguientes documentos:

1) Certificado de ‘'registro mercantil de 1la

compafiia;

~ 2) Certificado auténtico sobre autorizacidén para

otorgar el poder;

C E R T X F I C Az

\""‘ﬁt

'-4?1
Que la compafila NIHON BAYER AGROCHEM K.K. - = - = - -
es una sociedad constituida de acuerdo con las leyes
del Japén y cumpli}-‘ su objeto social conforme a las

mismas. E VR
Que el sefor, - KhI.E!}jI:TATBNO ---------- en su
caracter de __,!'I?RZE'S;!J}EIQ'T'

de la citada compafiia, esta autorizado para conferir
e) poder adjunto. _

Qua el sefior TAKEO SAITO = « = = = = = = « . gqguien

autentica el mencionado documento,

autorizado de la Division Consular del m“%‘.ﬁ‘&"ﬁ

TENDO ALAVETA

Relaciones Exteriores del- Japdn; 'y .'su’ Eﬁii?‘%b‘firc-irdeug : F tt
con la registrada en este Consulado. b b ,,,,Eupu E;-;{ﬂ

] p 5 " :"r- rlo"-:“
El Encargado de las Funciones Consulareé > ’?x,‘sﬂ_ﬁ? ':ef,.- '3

responsabilidad alguna por el contenido, #8
adjunto. SU

Numero: 82
Derechos: US$106 (Resolucién 2570, Sep.30/92)
(Ciento seis ddlares)

PAGADO IMPUESTO DE TIMBRE,
T ———a—— - - - v ——
. I L} -:_ - ll:‘:_. = ':' Sk, - L l:
- I .
sl s e - - < s
> = v . e - . o
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AL

i

Para patentes, modelos y dibujos; marcas de fibrica
yﬁmmgnuehluym

Filr Patente, Modefle und Zelchmmgen; Warenzeichen
und Sexvicersichen: Handelsnamen-und-refchen.

VERTRETUNG UND VOLLMACHT
_'

. Ich (wir) unten Unterzeichnender (de)/Yo (nosotros), abajo firmado ‘(s)

NIHON BAYER AGROCHEM K.K.

VA

L

wohnhaft in/domiciliado(s) en...

4-10-8, Takanawa, Minato-Ru, Tokyo, Japan

. por el presente nombramos a GERMAN CAVELIER,
" tpa. 832; GONZALO PERDOMO, ‘tpa. 831; mns'ro
CAVELIER, tpa. 11619; y EMILIO rznnmo.
31028; dnmleﬂhduenh&mﬂﬂ"!ﬂs.nopﬂ,
Cnlmbh.mobedndmlntoulodllpuuhnelwi
grafo 1° del Articulo 543 del Cédigo de Comercio, el
primero como principal y los demés como suplentes, en
su orden, como nuestros representantes en todos los
asuntos de propiedad industrial con facultad para recibir
notificaciones y nombrar apoderados judiciales o ex-
h-l;ludlcillu. El primer representante suplente reem-
al principal en caso de ausencla o impsdimento

enseflas; su renovacidn, traspaso,

dmlexllo. cancelacién voluntaria; y el registro de li-
un:ludnulodnuu;uldereehnl b) Las acciones de
oposicisn, cancelecién, nulidad, medidas cautelares, con-
cesién de licenclas ¥y en general los juicios civiles, pe-
nalea, administrativos o contencloso-administrativos
relacionados con estos derechos; nel;lonu y iu.luosmcé::
PIOmMOvVaMos 0 s& Nos promuevan. Y para gue €n
los asuntos arriba determinados, puedan sustitulr este
mandato, tranaigir, desistir, cancelar, recibir, renunciar,
y ratificar loa actos hechos por agentes oficlosos.

verlelhen durch dieses Schreiban an GERMAN GAVE- ]

zeitwelligen oder definitiven Abwesanhelt oder Hinder-
nigses des ersien. Dieselba Regel
den wenn der swelte Btellvertreter den ersten ersstzen
mouss, oder der dritts dem zweiten. In solchen Fllls der.
Hauptvertreter, oder der erste oder der xweite Stell-

sie auszallben, mit Aufhiren sur Zelt dor Auslibung der )

Vertretung durch dan __ &m_,._
dritten Stellve: .# ,.,,&”
Ausserdem, und ALy

den genannten RJ MJ:J
mm SEAARYESY A%
zuer ng""‘
dessem Zweck f »ir
tigten ermenne(n)} ‘ 'l!e
ticnen oder Persorjeni! -‘,gcia.ni‘e”h =
et Vo e e o
stre erwa

in allen was sich %‘M A:nﬁ.hienlﬁl f ln:leht.
zu verireten: a)} Er von Patenten, Modellen,

und Zeichnungen; Reglstrierung von Waren-, !lmnl
Defensive- und Sarvice-zeichen; Aufbemhruu von
Handelsnamen- und zeichen: ihre Emeurerung und
Ubertragung, Names und Wohnsitzinderung, freiwillige
Annuliesung und die Reglstrierung von Vertragslizens;
b). Die Oppositionskiagen, Annullerung, Ungiiltigkeit,
Vorsichismassnahmen, Lizenzen und im allgemeinen
dle Zivil., Straf, Verwaltungs- oder streitigen Verwal-
tungsproxesse, dise mit diesen Rechien verbunden sind,
Aktionen und Verhandlungen dle wir vorantireiben
oder die man uns vorantreibt und; ¢) damit sie in allen
oben bestimmten Angelagenheiten dieses Mandat erset-
zen, regeln, davon Abstand nehmen, annulieren, empfan-
gen, verxichten, Meldungen annehmen und gerichtliche
und aumergerichtliche Bevollmigtigte ernammen, umd
die Handlungen der halbamtlichen Vertreter bestitigen

-

. "|1(o__f_l'ﬂ

Unterzeichnet heute am™\Dado y firmado hoy July 22, 1994 at Tokyo,Japa

NIT 287-CO

Bernerde B. & Martlaes

Koichl Tateno {President)

lef’ﬂ
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ER: Die konsularischs Legalisierung ist M'nlthnnhrhchumﬁ-
gung iber die jetxigen Existenx der Gessllschafien, die Vollzishung seiner gessllshaftlichen Zwecke, und daB
seine Vertreler die diess Urkunde ausfertigen, berechtigt sind es zu tun. Daflir bitte dem Xonsul die entsprechen.

LEGALISIERUNG

Die konsularische Legalislerug ist notwendlg.

NOTA PARA EL SEROR CONSUL COLOMBIANO: Segiin los articulos 65 del C. de P. C. y 480 del C. de
Co., 8! el poderdante es uns sociedad, el sefior Cénsul debe certificar que tuvo a la vista las pruebas de
wu existencia, que ejerce su objeto social, que quien confisra el poder es su representante y puede otorgar
el poder, y seguidamente autenticar la firma de éste.
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NOTARIAL CERTIFICATE
This is to certify that Kokichi Watanabe, an agent of Koichi Tateno who is
President of NTHON BAYER AGROCHEM KK and who is authorized to
sign to the attached document on behalf of the said company organized and
existing according to the laws of Japan, located at No. 10-8, Takanawa 4-
chome, Minato-ku, Tokyo, Japan .................... 0 icuuvunnn
..... . Stated in my very presence that said Koichi Tateno . . . ........
........................................... acknowledge(s)
Treg oL himself-¢themselves}to have signed to the attached document,

Dated this 27th day of July, 1994.

SHOVICHI TATEYAMA &
NOTARY

-l
JUAN M

1-2, MARUNOUCHI 2-CHO.
CHIYODA-KU, TOKYO, JAPAN

ATTACHED TO

TOKYQ LEGAL AFFAIRS BUREAU

—
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TRADUCCION OFICIAL Bo. 9.154.94 de un documento escrito en
inglés el cual para su identificacidén se sella con el sello del

Traductor al mismo tiempo que la presente. Esta traduccidén ha

" sido preparada por Bernarda R. de Martinez, Traductora Oficial

debidamente reconocida por el Ministerio de Relacignes
Exteriores y aprobada por el Ministerio de Justicia de Colombia

mediante Resolucién No. 683 de 1991.

(Se traducen sellos y legalizaciones que aparecen a
continuacién de un Poder escrito en inglés y espafiol otorgado

por 1la sociedad_ NIHOR BAYER AGROCHEM K.K., a favor de 1los

Doctores CAVELIER, GONZALO PERDOMO, ERHNESTO CAVELIER Y
EMILIO FERRERO) .

B,
Dado y firmado hoy 22 de julio de 1994,:&@'?' s por

% Tom.

Koichi Tatemo, (Presidente). %?Eﬁggunuug-

vy 10 DIC 2008 334

I .I lﬁ?i:n‘_ .-

CERTIFICADO mnmé > o 0 R

JUAH umum. am-' wuum}
Por medio del presente se certifica que ﬁ;ch’i""‘ﬁafanabe.
representante de Koichi Tateno quien es el Presidente de NIHON
BAYER AGROCHEM K.K., Yy quien esta autorizado para firmar el
documento adjunto a nombre de 1la sociedad mencionada
constituida y existente de acuerdo con las leyes del Japén, 1la
cual estd ubicada en No. 10-8, Teakanawa 4-Chome, Minatu-ku,
Tokio, Japén......... ceeesasacsnnsns Cteseseasssssansrsss A nanny
declard en mi presencia que el mencionado Koichi Tateno.........

reconoce {reconocen tachado) haber firmado el documento adjunto.

Fechado hoy 27 de julio de 199%4.



- . (Firmado), Shinichi Tateyama
Hotario
1-2, MARUNOUCHI 2-CHOME,
CHIYODA-KU, TOKIO, JAPON

ADSCRITO A
LA OFICINA DE ASUNTOS LEGALES DE TOKIO

(Sello en tinta roja en japonés)

(Se traduce del inglés texto escrito en inglés y japonés)
CERTIFICADO

Por medio del presente se certifica que la firma que aparece en

el Certificado Notarial adjunto fue estampada por un Notario

debidamente autorizado por la Oficina de g&’iﬁfﬁn

Tokio y que el sello oficial que aparece allg
Fecha 27 de julio de 1994 é : i
Tomoo ARAKI ;
Director de la Of1c1na':’dé""’ﬁ' GRCOL “Ibgales
de Tokio
(Sello en tinta azul), MINISTERIO DE RELACIONES EXTERIORES JAPON
(Sellos en tinta roja en japonés)
(Al dorso), Para la legalizacidén del cénsul extranjero en el
Japén, por medio del presente Be certifica que el sello
estampado en la superficie es auténtico.
Tokio 28 de julio de 1994.
(Firmado), T. Saito
Funcionario |
Ministro de Relaciones Exteriores

(Divisién de Politica Consular y de Migracién)
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(En espafiol), Certificacién de la firma y cargo de TAKEO SAITO,

de la constitucién 1e§al de la sociedad NIHON BAYER AGROCHEM
K.K. y de la autorizacién gque tenia su Presidente, KOICHI
TATENO, para conferir el poder antes mencionado. Esta
certificacién fue expedida por el CONSULADO GENERAL DE COLOMBIA
en TOKIO-JAPON, bajo el No. 82, del 2 de agosto de 1?94 Y
firmada por Ricardo Duarte, Segundo Secretario Encargado de las
Funciones Consulares. Pagados Impuesto de Timbre y Derechos
Consulares por valor de ciento seis ddlares.

fhl dorso), Legalizacion de la firma que antecede expedida pog,ék--
el MINISTERIO DE 'RELACIONES EXTERIORES, bajo el No.
0826(ilegible), de fecha 06 de septiembre de 1994 y firmada por

el Jefe de Legalizaciones.

mwmmmmum'ﬁm‘

= OF Hﬂﬂm ummamw r

Es traduccion fiel y completa de la cual s&

remito.

. . ﬂ.mm'mwu-. o-rg M
Bogotd, 07 de septiembre de 1994
COLO 8733-801 001 7 /? /9
BRM. 4

Mt&

SDTARID SEXTO ENCARGADO DE SANTAFE ’ i Mo _ﬂ,u
B1QUE L;@_ «°

gmcmygm LA REGISTRADA FuR
OTARIA, »
ii?

SANTAFE DE nosori, D.C.
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S . CAVELIER |?)2'£

Tewerax- (37 1] 2338050 . ABOGADOS Conzo BLICTROMICO MUNDIAL: CAVE
TELER: 43479 CAVE CO EDIFICIO SISKI TRLEFONG (37) (1) 2120100
131317407373 CAVE UC CARRERA 49, No. 72-35 CABLES: CAVELEYES

BOGOTA 8, COLOMBIA

Sefior Jefe de la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencia de -Industria y Comercio
E. S. D.

' erdma

Poderdante: NIHON BAYER AGROCHEM K.K.

Poder conferido el: 22-07-894

i Yo, GERMAN CAVELIER, obrando en mi. calidad de apoderado
principal del poderdanté arriba mencionado atentamente
manifiesto a Usted que sustituyo el poder’ que me ha sido /
conferido en la persona del doctor EMILIO FERRERO, Abogado con
Tarjéi:a Profesional No. 31.929, con todas las facultades gue me

fueron conferldas. - _ o

-t
L]

Hago 1la _ajiterior sustitucién conforme al artitulo 66 del
Cédigo de Procedimiento Civil ya que 1los otros sustitutos
feltan en este momento.

T.P.A. No. B32

i
1
:

4: 0 R WL
EMILIO FERRERO :

T.P.A. N2 31.929 - o
C.C. No. 438.019 de Usaquén

- r
&

4

2e-780-2

CAVEUER ABOGADOS NIT. 840.041.367-)
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BUNDESREPUBLIK DEUTSCHLAND \B‘Ig

Priorititsbescheinigung iliber die Einreichung
einer Patentanmeldung

~ Aktenzeichen: 10001 588.3 ¢

»
Anmeldetag: 17. Januar 2000 /
Anmelder/inhaber: Bayer AG, Leverkusen/DE;

Nihon Bayer Agrochem K.K., Tokio/JP -
Erstanmelder: Bayer AG, Leverkusen/DE;

Bezeichnung: Substituierte Arylketorie
IPC: CO07D,AO01N
<
9 Die angehefteten Stlicke sind eine richtige und genaue Wiedergabe der

ursprilnglichen Unterlagen dieser Patentanmeldung.

_—
”

o

Manchen, den 3. November 2000
Deutsches Patent- und Markenamt
Der Préisident
Im Auftrag

LA
Seller

A9t
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Substituierte Arylketone

Die Erfindung betrifft ncue substituierte Arylketone, Verfahren zu ihrer Herstellung
und ihre Verwendung als Herbizide.

Es ist bereits bekannt, daB bestimmte substituierte Arylketone herbizide Eigen-
schaften aufweisen (vgl. EP-A-090262, EP-A-135191, EP-A-186118, EP-A-186119,
EP-A-186120, EP-A-319075, EP-A-352543, EP-A-418175, EP-A-487357, EP-A-
527036, EP-A-527037, EP-A-560483, EP-A-609797, EP-A-609798, EP-A-625505,
EP-A-625508, EP-A-636622, US-A-5804532, US-A-5834402, US-A-5846906, US-
A-5863865, WO-A-96/26192, WO-A-96/26193, WO-A-96/26200, WO-A-96/26206,
WO-A-97/27187, WO-A-97/35850, WO-A-97/41105, WO-A-97/41116, WO-A-
97/41117, WO-A-97/41118, WO-A-97/43270, WO-A-97/46530, WO-A-98/28981,
WO-A-98/31681, WO-A-98/31682, WO-A-99/03856, WO-A-99/07688, WO-A-
99/10327, WO-A-99/10328). Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch nicht in
allen Belangen zufriedenstellend.

Es wurden nun die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I)

in welcher

n fiir die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,

A fiir Alkandiyl (Alkylen) steht,
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fir eine der nachstehenden Gruppierungen steht

R R™
ik R® Ra»l R ° R R

wobei

fir die Zahlen 0 bis 6 steht,

fiir Halogen oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,
Alkylthio oder Aryl steht, oder - fiir den Fall, daB m fiir 2 steht - gege-
benenfalls auch zusammen mit einem zweiten Rest R® fiir Alkandiyl
(Alkylen) steht,

for Hydroxy, Formyloxy, Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls
substituiertes Alkoxy, Alkylthio, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl-
oxy, Alkylaminocarbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy,
Alkinyloxy, Aryloxy, Arylthio, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-
alkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy oder Arylalkylthio steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkoxycarbony] oder Cycloalky] steht,

fir Wasserstoff oder flir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,

Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Aryl oder Arylalkyl
steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, oder filr jeweils gegebenenfalls substitu-
iertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylamino-

b
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carbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Arylalkoxy,
Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy steht,

R  fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkyicarbonyl,
Alkoxy, Alkoxycarbonyl oder Alkylthio steht,

R'"'  fiir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl
oder Cycloalkyl steht,

R'?  fir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl
oder Cycloalkyl steht, und

RY®  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils gege-
benenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl steht,

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkyl-
thio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl-
aminosulfonyl steht,

fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fiir
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl steht,
und

fiir eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 12-gliedrige, gesHttigte oder unge-
siitigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische Gruppierung steht,
welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoffatome und gegebenenfalls -
alternativ oder additiv - ein oder zwei Sauerstoffatome oder ein oder zwei

w¥
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Schwefelatome, oder eine oder zwei SO-Gruppierungen oder eine oder zwei
SO2-Gruppierungen) enthiilt, und welche zustzlich cin bis drei Oxo-Gruppen
(C=0) und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandteile des Heterocyclus
enthiilt,
- einschlieBlich aller moglichen tautomeren Formen der Verbindungen der all-
gemeinen Formel (I) und der méglichen Salze bzw. Siure- oder Basen-
Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel (I) -

gefunden.

In den Definitionen sind die Kohlenwasserstoffketten, wie Alkyl oder Alkandiyl -

auch in Verbindung mit Heteroatomen, wie in Alkoxy - jeweils geradkettig oder ver-

zweigt.

Bevorzugte Substituenten bzw. bevorzugte Bereiche der oben und nachstehend auf-
gefihrten Formeln vorhandenen Reste werden im Folgenden definiert.

n steht bevorzugt fiir die Zahlen 0 oder 1.
m steht bevorzugt fiir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4.
A steht bevorzugt fiir Alkandiyl (Alkylen) mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen.

R steht bevorzugt flir eine der nachstehenden Gruppierungen

R7
(R’)r&( N‘j/
R’ R"N R®
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R?  steht bevorzugt fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Halogen, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen,
C1-Cs-Alkoxy, C;-Cs4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C,4-Alkyl-
sulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyl-
sulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

R’  steht bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C;-C4-
Alkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C,-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C,4-Alkylsulfonyl
substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-
amino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen.

R®  steht bevorzugt filr eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen
R" 14 R™ R

2t =ty cally el

ol R™ d
R' R'
l
- })_“}/R“ - },:\ R" 'o\,/R“ - IN\,R“
Q }—\ ; {
Q Q 14 4
Q Q R Q R
R™
~— IN\ R14 ~ \F o Y ’N\ R ~— LR“
L__N\ }_ R d
Q RS a N\Rm Q Rr“ o) R"
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worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfachbindung oder

eine Doppelbindung ist,
Q fiir Sauerstoff oder Schwefel steht,
R  for Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, filr jeweils ge-

gebenenfalls durch Cyano, Halogen, Cj-C4-Alkoxy, C1-Cs-Alkyl-
thio, C1-C4-Alkylsulfinyl oder Ci1-C4-Alkylsulfonyl substituiertes
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio
oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio,
Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkyl-
alkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen, C;-C4-Alkyl oder Cj-Cg4-Alkoxy substituiertes Phenyl,
Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzyithio
oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino, Piperidino oder Morpholino
steht, oder — fir den Fall, daB zwei benachbarte Reste R'* und R' sich
an einer Doppelbindung befinden — auch zusammen mit dem benach-
barten Rest R'* fiir eine Benzogruppierung steht, und

fir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen oder Cj-
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C4-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkylamino
oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl oder
Cyrcloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Cyclo-
alkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstoffatomen im
Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Ci-Cg4-
Alkyl oder C1-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,
oder zusammen mit cinem benachbarten Rest R'* oder R'® fiar gege-
benenfalls durch Halogen oder C)-C4-Alkyl substituiertes Alkandiyl
mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht,

wobei die einzelnen Reste R™ und R' —~ soweit mehrere davon an gleiche
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben knnen.

steht bevorzugt fir Halogen, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen, fir gegebenenfalls durch Halogen, C;-Cs-Alkyl
oder C,-Cq-Alkoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir den
Fall, da8 m fiir 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R’ fitrr Alkandiyl
(Alkylen) mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt fiir Hydroxy, Formyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylthio,
Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder Alkyl-
sulfonyloxy mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, fiir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyloxy
oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder fiir jeweils ge-
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gebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-C4-Alkyl, C;-C,-Halogenalkyl,
C:-Cs-Alkoxy oder C,-C(-Halogenalkoxy substituiertes Aryloxy, Arylthio,
Arylcatbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy, Aryl-
alkylthio oder Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Aryl-
gruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Ci-
Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl
oder Alkoxycarbonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-
gruppen, oder fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkyl
substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, fitr jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C;-C4-Alkoxy substitujertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes
Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C,-Alkyl substituiertes Cycloalkyl
oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cyclo-
alkylgruppe und gegebenenfalls | bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder
for jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-Cy-Alkyl, C;-Cs-
Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy oder C;-C,-Halogenalkoxy substituiertes Aryl
oder Arylalkyl mit jeweils 6 ader 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe
und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil.

steht bevorzugt fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Halogen oder C;-C,-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy,
Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy mit je-
weils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, filr jeweils gegebenen-
falls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy
mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder flir jeweils gegebenenfalls durch
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Nitro, Cyano, Halogen, C;-C,-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl, C;-Cs;-Alkoxy
oder C,-Cs-Halogenalkoxy substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Aryl-
carbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoff-
atomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im
Alkylteil.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl oder
Alkylthio mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

steht bevorzugt filr Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C,-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder
fir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C,-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder
fir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cs-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt flir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkoxy substituicrtes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

steht besonders bevorzugt filr Methylen, Ethan-1,2-diy]l (Dimethylen), Ethan-
1,1diyl, Propan-1,2-diyl, Propan-1,3-diyl (Trimethylen), Butan-1,2-diyl,

Butan-1,3-diyl oder Butan-1,4-diyl (Tetramethylen).

steht besonders bevorzugt fiir die Zahlen 0, 1, 2 oder 3.

44 ¥
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stecht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy,
Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, Iod, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
Methylsuifonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, fiir jewcils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl, oder fitr Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino,
Dimethylamino, Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylamino-
sulfonyl.

steht besonders bevorzugt flir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fir jewecils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder
Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chior substituiertes Methyl-
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-
Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder
flir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Di-
ethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl.

steht besonders bevorzugt fiir eine der nachstehendem heterocyclischen
Gruppierungen
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R’  steht besonders bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls

durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,

5 Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-

Propylthio, n-, i-, 5- oder t-Butylthio, fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,

Methyl oder Methoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir

den Fall, daB m fiir 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R® fiir Ethan-

1,2-diyl (Dimethylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl
10 (Tetramethylen).

»

R®  steht besonders bevorzugt fir Hydroxy, Formyloxy, flir jeweils gegebenen-

falls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes

Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio,

15 Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Acetyloxy,
Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyl-

oxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-

’ carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethyl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch
20 Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy, Butenyloxy,

Propinyloxy oder Butinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro,
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-
Butyl], Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenoxy,

25 Phenylthio, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyloxy, Phenyl-
methoxy, Phenylmethylthio oder Benzyl.
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steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 8- oder -Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s
oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxy-
carbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

steht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, Butenyl,
Propinyl oder Butinyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclo-
pentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyl-
methyl oder Cyclohexylmethyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro,
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-
Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl oder
Benzyl.

steht besonders bevorzugt fiir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i~, 8- oder t-Butoxy,
Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy,
Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyl-
oxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methyl-
sulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fir jeweils gege-

v ¥
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benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy,
Butenyloxy, Propinyloxy oder Butinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, s- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-,
s- oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes
Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyloxy.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

steht besonders bevorzugt filr Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chior, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor,
Brom, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
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Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl.

steht besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, Iod, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl
substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, fiir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, 5- oder
t-Butylamino, Dimethylamino, Diethylamino, Di-n-propylamino oder Di-i-
propylamino, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor sub-
stituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propenyl-
oxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino oder Butenyl-
amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropyloxy, Cyclo-
butyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyloxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio,
Cyclopentyithio, Cyclohexylthio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino,
Cyclopentylamino, Cyclohexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl-
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropylmethylthio,
Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclohexylmethylthio, Cyclo-
propylmethylamino, Cyclobutylmethylamino, Cyclopentylmethylamino oder
Cyclohexylmethylamino, oder fiir jeweils gegebenenfills durch Fluor, Chlor,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino,

9 #
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Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino,
Piperidino oder Morpholino, oder - fiir den Fall, daB zwei benachbarte Reste
R und R sich an ciner Doppelbindung befinden - zusammen mit dem be-
nachbarten Rest R'* auch fir cine Benzogruppierung.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituicrtes Ethenyl, Propenyl,
Ethinyl, Propinyl oder Propenyloxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chior substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo-
hexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclo-
hexylmethyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl, oder zusammen mit einem be-
nachbarten Rest R' oder R' fiir jeweils gegebenenfalls durch Methyl
und/oder Ethyl substituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-
diyl (Tetramethylen),

wobei die einzelnen Reste R' und R'® — soweit mehrere davon an gleiche
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben kdnnen.

steht ganz besonders bevorzugt fitr Methylen oder Dimethylen.

steht ganz besonders bevorzugt fiir die Zahlen O, 1 oder 2.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor,

Brom, Iod, Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Tri-
chlormethyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl,
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Methylsulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod,
Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlor-
methyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl, Methyl-
sulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir jeweilz gegebenenfalls durch Fluor oder
Chlor substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, fiir Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir den Fall, daB m
fitr 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R fiir Ethan-1,2-diyl (Di-
methylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetra-
methylen).

steht ganz besonders bevorzugt filr Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Mcthyithio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy,
Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyl-
oxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methyl-
sulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fir Propenyloxy
oder Propinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substitu-
iertes Phenoxy, Phenylthio, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyl-
oxy, Phenylmethoxy, Phenylmethylthio oder Benzyl.

1
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steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
fiir jeweils gegebenenfells durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substitu-
iertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalis
durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor
substituiertes Propenyl oder Propinyl, filr gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chior, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Tri-
fluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy oder Tri-
fluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl.

steht ganz besonders bevorzugt fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Acetyloxy,
Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyl-
oxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethyl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fiir Propenyloxy oder Propinyloxy,
oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl-
methoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyloxy.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
oder flr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Acetyl, Propionyl, n-
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oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl,
n- oder i-Propyl, oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl
oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl.

stcht ganz besonders bevorzugt flir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfulls
durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, oder filr gegebenenfails durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder
Ethyl substituiertes Cyclopropyl.

steht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Fiuor, Chlor, Brom,
oder flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder
Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethyl-
sulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-
Propylsulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano,
Flour, Chlor, Brom, Iod, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propyl-
thio, Methylensulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl,
n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, fiir Methylamino,
Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino oder Dicthylamino, fitr

N
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jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl,
Propenyl, Ethinyl, Propinyl, Propenyloxy, Propenylthio oder Propenylamino,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclopropyloxy, Cyclopropylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
propylmethoxy oder Cyclopropylmethylamino, oder fiir jeweils gegebenen-
falls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Penylamino,
Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino, oder - fiir den Fall, daB
zwei benachbarte Reste R14 und R4 sich an einer Doppelbindung befinden -
zusammen mit dem benachbarten Rest R14 auch fiir eine Benzogruppierung.

steht ganz besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy sub-
stituiertes Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oderi-
Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir Propenyl oder
Propinyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl oder Cyclopropylmethyl, oder fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fiuor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl, oder zusammen
mit einem benachbarten Rest R14 oder R15 fiir jeweils gegebenenfalls durch
Methyl und/oder Ethyl substituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder
Butan-1,4-diyl (Tetramethylen),

wobei die einzelnen Reste R14 und R15 - soweit mehrere davon an gleiche
heterocyélische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben kinnen.

ErfindungsgemiB bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in welchen eine
Kombination der vorstehend als bevorzugt aufgefilhrten Bedeutungen vorliegt.

N
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Erfindungsgemii besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in
welchen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt anfgefithrten Be-
deutungen vorliegt.

ErfindungsgemiB ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (J), in
welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgeftihrten
Bedeutungen vorliegt.

Die Verbindungen der allgemeinen Formeln (I-1) bis (I-3) werden besonders hervor-
gehoben:

,A~R4
R1 Rz (-1)
R,
- O« A,R‘
R? (1-2)

R,
R!
o’A\R"

RY,
n, A, R', R2, R® und R* haben hierbei jeweils die am meisten vorzuzichende Be-
deutung.

Die Verbindungen der allgemeinen Formeln (I-2A) bis (I-2D) werden ganz besonders
hervorgehoben:
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(I-2A)
(I-2B)
R10
4
N / ’ O. A,R
o N R (-2C)
R,
i SNy
R"? R® (1-2D)

®),
m, o, A, R%, R, RY, R%, RS, R7, R, R®, R'" und R"' haben hierbei jeweils die am
meisten vorzuzichende Bedeutung.

Gegenstand der Erfindung sind auch Natrium-, Kalium-, Magnesium-, Calcium-,
Ammonium-, C;-C,-Alkyl-ammonivm-, Di-(C;-Cs-alkyl)-ammonium-, Tri-(Ci-Cs-
alkyl)-ammonium-, Tetra~(C;-Cq-alkyl)}-ammonium, Tri-(C;-Cs-alkyl)-sulfonium-,
Cs- oder Cs-Cycloalkyl-ammonivm- und Di<(C,-C;-alkyl)-benzyl-ammonium-Salze
von Verbindungen der Formel (I), in welcher vorzugsweise n, A, R!, R, R® und R*
die oben als bevorzugt angegebenen Bedeutungen haben.

Die oben aufgefiihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefilhrten Restede-
finitionen gelten sowohl fiir die Endprodukte der Formel (I) als auch entsprechend
fir die jeweils zur Herstellung bendtigten Ausgangs- oder Zwischenprodukte. Diese
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Restedefinitionen kénnen untereinander, also auch zwischen den angegebenen bevor-
zugten Bereichen belicbig kombiniert werden.

Die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I) zeichnen sich durch
starke und selektive herbizide Wirksamkeit aus.

Man erhilt die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I), wenn
man
(a) substituierte Benzoesfuren der allgemeinen Formel (IT)

HO o )
A—R

RY

in welcher
n, A, R%, R und R* die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder reaktionsfiihige Derivate hiervon, wie z.B. entsprechende Siurchalogenide,
S4urecyanide oder Ester -

mit Verbindungen der allgemeinen Formel (III)
R'-H ()
in welcher

R!  die oben angegebene Bedeutung hat,
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gegebenenfalls in Gegenwart cines Dehydratisierungsmittels, gegebenenfalls in
Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfamittel und gegebenenfalls in Gegen-
wart eines Verdinnungsmittels umsetzt,

oder wenn man

(b)  substituierte Benzoylketone der allgemeinen Formel (Ia)

RY O, .4 (Ia)

in welcher
n, A,R% R}, R*und R" die oben angegebene Bedeutung haben,

mit einem Orthoameisensiureester oder mit cinem N,N-Dimethyl-formamid-acetal
oder mit einem Cyanoameisenstiureester oder mit Carbondisulfid (Schwefelkohlen-
stoff) und einem Alkylierungsmittel, und anschliessend mit Hydroxylamin oder
einem Saureaddukt hiervon

gegebenenfalls in Gegenwart cines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gege-
benenfalls in Gegenwart cines oder mehrerer Verdiinnungsmittel umsetzt,

und gegebenenfalls im Anschluss an die Durchflihrung der erfindungsgem#iien Ver-
fahren (a) oder (b) an den so erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) im
Rahmen der Substituentendefinition auf {ibliche Weise Substitutions-, Oxidations-
oder Reduktionsreaktionen durchfilhrt und/oder die Verbindungen der allgemeinen
Formel (I) auf Gibliche Weise in salzartige Verbindungen tiberfithrt.
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Verwendet man beispielsweise 4-Chlor-3-[(3,4-dimethyl-5-ox0-4,5-dihydro-1H-
1,2,4-triazol-3-yl)-methoxy]-2-fluor-benzoesure und 1,3-Dimethyl-5-hydroxy-pyr-

azol als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablanf beim erfindungsgemaBen Ver-
fabren (a) durch das folgende Formelschema skizziert werden:

CH,
NSO o
7\ N._/N~CH,
Ny~ ~OH For
O

N

| o)
CH, HO
Cl CH,
=
N—CH
N 3
Hy o( Wg
— 7
'\N |
OH Cl

(4
H,C

Verwendet man beispielsweise 1-[2-Chlor-4-methyl-3-[2-(2-0x0-1(2H)-pyridinyl)-
ethoxy]-phenyl-3-cyclopropyl-1,3-propandion, Cyanoamecisensiiure-cthylester und
Hydroxylamin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablauf beim erfindungs-
gemiiBen Verfahren (b) durch das folgende Formelschema skizziert werden:

15
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|
(o)
0 \/\N I + NC\H/OCzH’ + HzNOH
o, X 0
OC.H
o=’ y |
- N// , O\/\N |
o x

Die beim erfindungsgemaBen Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) als Ausgangsstoffe zu verwendenden substituierten Benzoe-
stiuren sind durch die Forme] (II) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (II)
haben n, A, R?, R® und R* vorzugsweise dicjenigen Bedeutungen, die bereits oben im
Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiBen Verbindungen der all-
gemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders
bevorzugt fir o, A, R?, R? und R* angegeben worden sind.

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (II) sind noch nicht aus der Literatur be-
kannt; sie sind als neue Stoffe auch Gegenstand der vorliegenden Anmeldung.

Man erhillt die neuen substitvierten Benzoes#uren -oder auch ihre Derivate, wie ihre
Ester, insbesondere die Methylester und Ethylester - wenn man

(@) cntsprechende Halogenalkoxybenzoesliuren der allgemeinen Formel (IV)

o ¥
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HO o v)

in welcher
5 n, A,R*und R® die oben angegebene Bedeutung haben und

X'  fur Halogen (insbesondere fir Fluor, Chlor oder Brom) oder fir
Alkylsulfonyloxy (insbesondere Methylsulfonyloxy oder Ethyl-
sulfonyloxy) steht,

10

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und

Ethylester -

mit heterocyclischen Verbindungen der allgemeinen Formel (V)
15
H-R* \2)

in welcher

R'  die oben angegebene Bedeutung hat,
20
gegebenenfalls in Gegenwart eines S#ureakzeptors, wie z.B. Kaliumcarbonat,
und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels, wie z.B. Aceton,
Butanon, Acetonitril, N,N-Dimethyl-formamid oder Dimethylsulfoxid, bei
Temperaturen zwischen 10°C und 150°C umsetzt und gegebenenfalls im An-
25 schluss daran im Rahmen der Substituentendefinition auf #ibliche Weise
weitere Umwandlungsreaktionen durchfiihrt (vgl. die Herstellungsbeispicle),

oder wenn man
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() entsprechende Hydroxybenzoesduren der aligemeinen Formel (V)

HO 0 (V)

in welcher
n, R>und R® die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und
Ethylester -

mit Hydroxyalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VII)

HOL, A/R‘ vil)

in welcher
Aund R* die oben angegebene Bedeutung haben,

in Gegenwart von Kondensationshilfsmitteln, wie z.B. Azodicarbons8ure-di-
ethylester und Triphenylphosphin, gegebenenfalls in Gegenwart eines Ver-
dirmungsmittels, wie z.B. Tetrahydrofuran, bei Temperaturen zwischen
-20°C und +50°C umsetzt und gegebenenfalls im Anschluss daran im
Rahmen der Substituentendefinition auf @ibliche Weise weitere Um-
wandlungsreaktionen durchfilhrt (vgl. die Herstellungsbeispiele),

oder wenn man

L
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(y) entsprechende Hydroxybenzoestiuren der aligemeinen Formel (VI)

HO OH V1)

in welcher
n,R?und R® die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und
Ethylester -

mit Halogenalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VIII)
SN ViI)

in welcher

AuwmdR* die oben angegebene Bedeutung haben und

X!  fir Halogen (insbesondere flir Fluor, Chlor oder Brom) oder fiir
Alkylsulfonyloxy (insbesondere Methylsulfonyloxy oder Ethyl-
sulfonyloxy) steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines S#ureakzeptors, wie z.B. Kaliumcarbonat

oder Triethylamin, und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnnungs-
mittels, wie zB. Aceton, Butanon, Acetonitril, N.N-Dimethyl-formamid oder
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Dimethylsulfoxid, bei Temperaturen zwischen 0°C und 150°C umsetzt und
gegebenenfalls im Anschluss daran im Rahmen der Substituentendefinition
auf Obliche Weise weitere Umwandlungsreaktionen durchftihrt (vgl. die Her-
stellungsbeispiele).

Die beim erfindungsgem#Ben Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) weiter als Ausgangsstoffe zu verwendenden Verbindungen
sind durch die Formel (III) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (III) hat
R! vorzugsweise diejenige Bedeutung, die bereits oben im Zusammenhang mit der
Beschreibung der erfindungsgemiiBen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) als
bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt fir R' angegeben
worden ist.

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (III) sind bekannte organische Ver-
bindungen.

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren (b) zur Herstellung von Verbindungen der
allgemeinen Formel (T) als Ausgangsstoffe zu verwendenden substituierten Benzoyl-
ketone sind durch die Formel (Ia) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (Ia)
haben n, A, R?, R?, R* und R'! vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemfBen Ver-
bindungen der allgemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz
besonders bevorzugt fiir n, A, R?, R®, R* und R!! angegeben worden sind.

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (Ta) sind erfindungsgem#Be, neue Ver-
bindungen; sie kiopen nach dem erfindungsgemffien Verfahren (a) hergestellt
werden.

Das erfindungsgemiiBe Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten Aryl-
ketone der allgemeinen Formel (I) wird gegebenenfalls unter Verwendung eines De-
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hydratisierungsmittels durchgefiihrt. Es kommen hierbei die iblichen zur Bindung
von Wasser geeigneten Chemikalien in Betracht.

Als Beispiele hierfir werden Dicyclohexylcarbodiimid und Carbonyl-bis-imidazol
genannt.

Als besonders gut geeignetes Dehydratisierungsmittel wird Dicyclohexylcarbodiimid
genannt,

Das erfindungsgemiBe Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten
Benzoylcyclohexandione der allgemeinen Formel (I) wird gegebenenfalls unter Ver-
wendung eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittels durchgefilhrt.

Als Beispicle hierfiir werden Natriumecyanid, Kaliumcyanid, Acetoncyanhydrin, 2-
Cyano-2-(trimethylsilyloxy)-propan und Trimethylsilylcyanid genannt.

Als besonders gut geeignetes weiteres Reaktionshilfsmittel wird Trimethylsilyl-
cyanid genannt.

Das erfindungsgemfile Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten
Benzoylcyclohexandione der allgemeinen Formel (T) wird gegebenenfalls unter Ver-
wendung ecines weiteren Reaktionghilfsmittels durchgefilhrt Als weiteres Reaktions-
hilfsmittel fir das erfindungsgemife Verfahren kommen im allgemeinen basische
organische Stickstoffverbindungen, wie beispielsweise Trimethylamin, Triethylamin,
Tripropylamin, Tributylamin, Ethyl-diisopropylamin, N,N-Dimethyl-cyclohexyl-
amin, Dicyclohexylamin, Ethyl-dicyclohexylamin, N,N-Dimethyl-anilin, N,N-Di-
methyl-benzylamin, Pyridin, 2-Mcthyl-, 3-Methyl-, 4-Methyl-, 2,4-Dimethyl-, 2,6-
Dimethyl-, 3,4-Dimethyl- und 3,5-Dimethyl-pyridin, 5-Ethyl-2-methyl-pyridin, 4-Di-
methylamino-pyridin, N-Methyl-piperidin, 1,4-Diazabicyclo[2,2,2]-octan (DABCQ),
1,5-Diazabicyclo[4,3,0]-non-5-en (DBN), oder 1,8-Diazabicyclof5,4,0]-undec-7-en
(DBU) in Betracht.
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Das erfindungsgemiie Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) wird gegebenenfalls unter Verwendung von Orthoameisensiiureestern oder N,N-
Dimethyl-formamid-acetalen durchgefiihrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugs-
weise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl.
Als Beispiele werden Orthoameisensifure-trimethylester, Orthoameisensiure-triethyl-
ester, N,N-Dimethyl-formamid-dimethylacetal und N,N-Dimethyl-formamid-diethyl-
acetal genannt.

Das erfindungsgemilfle Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(D) wird gegebenenfalls unter Verwendung von Cyanoameisensiureestern durchge-
fiihrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Beispiele werden Cyanoameisen-
s#ure-methylester und Cyanoameisensiureethylester genannt.

Das erfindungsgemiiBe Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) wird gegebenenfalls unter Verwendung von (Carbondisulfid und) Alkylierungs-
mitteln durchgefiihrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkylgruppen mit
1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Beispiele werden
Methylchlorid, Methylbromid, Methyliodid, Dimethylsulfat, Ethylchlorid, Ethyl-
bromid, Ethyliodid und Diethylsulfat genannt.

Das erfindungsgemiiie Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) werden unter Verwendung von Hydroxylamin oder einem S&ureaddukt hiervon
durchgefiihrt. Als bevorzugtes Saurcaddukt wird Hydroxylamin-Hydrochlorid

genannt.

Die erfindungsgemiBen Verfahren zur Herstelluing der Verbindungen der allge-
meinen Formel (I) werden vorzugsweise unter Verwendung von Verdiinnungsmitteln

durchgefithrt. Als Verdiinnungsmittel zur Durchfiihrung der erfindungsgemiiien Ver-
fahren (a) und (b) kommen vor allem inerte organische L5sungsmittel in Betracht.
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Hierzu gehdren insbesondere aliphatische, alicyclische oder aromatische, gegebenen-
falls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Benzin, Benzol, Toluol,
Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Petrolether, Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan,
Chloroformm, Tetrachlorkohlenstoff, Ether, wie Diethylether, Diisopropylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran oder Ethylenglykoldimethyl- oder -diethylether; Ketone,
wie Aceton, Butanon oder Methyl-isobutyl-keton; Nitrile, wie Acetonitril, Propio-
nitril oder Butyronitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacet-
amid, N-Methyl-formanilid, N-Methyl-pyrrolidon oder Hexamethylphosphors&ure-
triamid; Ester wie Essigsiuremethylester oder Essigsiiureethylester, Sulfoxide, wie
Dimethylsulfoxid, Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, Ethylen-
glykolmonomethylether, Ethylenglykolmonoethylether, Diethylenglykolmono-
methylether, Diethylenglykolmonoethylether.

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchfiihrung der erfindungsgemfBen
Verfahren (a) und (b) in cinem griBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen
arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 150°C, vorzugsweise zwischen
10°C und 120°C.

Die erfindungsgemiiien Verfahren () und (b) werden im allgemeinen unter Normal-
druck durchgefithrt. Es ist jedoch auch méglich, die erfindungsgem#iBen Verfahren
unter erhShtem oder vermindertem Druck - im allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10
bar - durchzufihren.

Zur Durchfiihrung der erfindungsgemafen Verfahren (a) und (b) werden die Aus-
gangsstoffe im allgemeinen in angenfhert iquimolaren Mengen eingesetzt. Es ist je-
doch auch méglich, eine der Komponenten in einem grdBeren UberschuB zu ver-
wenden. Die Umsetzung wird im allgemeinen in einem geeigneten Verdlinnungs-
mitte] durchgefihrt und das Reaktionsgemisch wird im allgemeinen mehrere Stunden
bei der crforderlichen Temperatur gerilhrt. Die Aufarbeitung wird nach fiblichen
Methoden durchgefithrt (vgl. die Herstellungsbeispicle).

0y
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Die erfindungsgemiiien Wirkstoffe kdnnen als Defoliants, Desiccants, Krautab-
tStungsmitte] und insbesondere als Unkrautvernichtungsmittel verwendet werden.
Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf-
wachsen, wo sie unerwiinscht sind. Ob die erfindungsgemafen Stoffe als totale oder
selektive Herbizide wirken, hiingt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab.

Die erfindungsgemiiien Wirkstoffe kdnnen z.B. bei den folgenden Pflanzen ver-
wendet werden:

Dikotyle Unkriuter der Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda,
Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurea,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver,
Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotala,
Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenoclea,
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 Unkriluter der Gattungen: Aegilops, Agropyron, Agrostis, Alopecurus,
Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon, Cyperus,
Dactyloctenium, i)ig:itaria, 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,
Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

o £
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Die Verwendung der erfindungsgemiifien Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese
Gattungen beschriinkt, sondern erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere
Pflanzen.

Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe eignen sich in Abhfngigkeit von der Kon-
zentration zur Totalunkrautbekiimpfung, zB. auf Industrie- und Gleisanlagen und auf
Wegen und Plitzen mit und ohne Baumbewuchs. Ebenso kmnen die erfindungs-
gemiBen Wirkstoffe zur Unkrautbekimpfung in Dauerkulturen, z.B. Forst, Zierge-
holz-, Obst-, Wein-, Citrus-, NuB-, Bananen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpalm-,
Kakao-, Beerenfrucht- und Hopfenanlagen, auf Zier- und Sportrasen und Weide-
flichen sowie zur selektiven Unkrantbekmpfung in einjihrigen Kulturen cingesetzt
werden.

Die erfindungsgemiifen Verbindungen der Formel (I) zeigen starke herbizide Wirk-
samkeit und ein breites Wirkungsspektrum bei Anwendung auf dem Boden und anf
oberirdische Pflanzenteile. Sie eignen sich in gewissem Umfang auch zur selektiven
Bekimpfung von monokotylen und dikotylen Unkriutern in monokotylen und di-
kotylen Kulturen, sowohl im Vorauflauf- als auch im Nachauflauf-Verfahren.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe ktnnen in bestimmten Konzentrationen bzw.
Aufwandmengen auch zur Bekimpfung von tierischen Schiidlingen und pilzlichen
oder bakteriellen Pflanzenkrankheiten verwendet werden. Sic lassen sich
gegebenenfalls auch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir dic Synthese weiterer
Wirkstoffe einsetzen.

Erfindungsgemi knnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie er-
wiinschte und unerwilnschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieSlich natir-
lich vorkommender Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kdmmen Pflanzen sein, die durch
konventionelle Zichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotechnologische
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und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden erhalten
werden kénnen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und einschlieBlich der durch
Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schittzbaren Pflanzensorten. Unter
Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der
Pflanzen, wie SproB, Blatt, Bllite und Wurzel verstanden werden, wobei beispielhaft
Blitter, Nadeln, Stengel, Stéimme, Blitten, Fruchtkérper, Frilchte und Samen sowie
Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefilhrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehdrt
auch Emtegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial, beispiels-
weise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiife Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirk-
stoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder
Lagerraum nach den @blichen Behandlungsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen,
Verdampfen, Vemnebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungsmaterial, insbe-
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhiillen.

Die Wirkstoffe kdmnen in die fiblichen Formulienmgen Qibergefiihrt werden, wie
LSsungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stilubemittel, Pasten,
18stiche Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-im-
prilgnierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren
Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z. B. durch Ver-
mischen der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also flilssigen Lésungsmitteln und/oder
festen Trigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven
Mitteln, also Emulgicrmitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaum-
erzeugenden Mitteln.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel kSnnen z.B. auch orgamische
Ldsungsmiite] als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als flissige LSsungsmittel
kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkyl-

130
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naphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,

wie Cyclohexan oder Paraffine, zB. Erddifraktionen, mineralische und pflanzliche

Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, Mecthylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare
L8sungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.

Als feste Trigerstoffe kommen in Frage: z.B. Ammoniumsalze und natiirliche
Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mont-
morillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse
Kieselstiure, Aluminiumoxid und Silikate, als feste Trigerstoffe fir Granulate
kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktionierte natlirliche Gesteine wie Calcit,
Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen
und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischern Material wie Sigemehl,
KokosnuBischalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaum-
erzeugende Mittel kommen in Frage: z.B. nichtionogene und anionische
Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiiure-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-
Ether, z.B. Alkylarylpolyglykolether, Alkyisulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate
sowie EiweiBhydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage: z.B. Lignin-Sulfit-
ablaugen und Methylcellulose.

Es kénnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, nattirliche
und synthetische pulvrige, kémige oder latexfiirmige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowic natfirliche Phospho-
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere
Additive kdnnen 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 Spurenndhrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,
Molybdan und Zink verwendet werden.
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Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent
Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe kfnnen als solche oder in ihren Formulierungen
auch in Mischung mit bekarmten Herbiziden und/oder mit Stoffen, welche die
Kulturpflanzen-Vertriiglichkeit verbessern (,,Safenern*) zur Unkrautbekimpfung ver-
wendet werden, wobei Fertigformulierungen oder Tankmischungen méglich sind. Es
sind also auch Mischungen mit Unkrautbekimpfungsmitteln mdglich, welche ein
ader mehrere bekannte Herbizide und cinen Safener enthalten.

Fiir die Mischungen kommen bekannte Herbizide infrage, beispielsweise

Acetochlor, Acifluorfen (-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodium),
Ametryne, Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-662H, Beflubutamid, Bemnazolin (-ethyl), Ben-
furesate, Bensulfuron (-methyl), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzo-
fenap, Benzoylprop (-cthyl), Bislaphos, Bifenox, Bispyribac (-sodium), Bromo-
butide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil (-allyl), Butroxydim,
Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone (-cthyl), Chlo-
methoxyfen, Chloremben, Chloridazon, Chlorimuron (-ethyl), Chlornitrofen, Chlor-
sulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-ethyl), Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim,
Clethodim, Clodinafop (-propargyl), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyra-
sulfuron (-methyl), Cloransulam (-methyl), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne,
Cycloate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop (-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, Des-
medipham, Diallate, Dicamba, Dichlorprop (-P), Diclofop (-methyl), Diclosulam, Di-
ethatyl (-ethyl), Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate,
Dimethachlor, Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphen-
amid, Diquat, Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epropadan, EPTC, Esprocarb, Ethal-
fluralin, Ethametsulfuron (-methyl), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Eto-
benzanid, Fenoxaprop (-P-ethyl), Fentrazamide, Flamprop (-isopropyl, -isopropyl-L,
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-methyl), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone
(-sodium), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac (-pentyl), Flumioxazin, Flumi-
propyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen (-ethyl), Flu-
poxam, Flupropacil, Flurpyrsulfuron (-methyl, -sodium), Flurenol (-butyl),
Fluridone, Fluroxypyr (-butoxypropyl, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Flu-
thiacet (-methyl), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate
(-ammonium), Glyphosate (-isopropylammonium), Halosafen, Haloxyfop (-ethoxy-
ethyl, -P-methyl), Hexazinone, Imazamethabenz (-methyl), Imazamethapyr, Imaza-
mox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, Iodosulfuron
(-methyl, -sodium), Ioxynil, Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlor-
tole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,
Mefenacet, Mesotrione, Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenz-
uron, Metobromuron, (alpha-) Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzn,
Metsulfuron (-methyl), Molinate, Monolinuron, Naproanilide, Napropamide, Neb-
uron, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxa-
sulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, Pelargonsiure, Pendimethalin,
Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos, Pretilachlor,
Primisulfuron (-methyl), Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquiza-
fop, Propisochlor, Procarbazone (-sodium), Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron,
Pyraflufen (-ethyl), Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron (-ethyl), Pyrazoxyfen,
Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol, Pyriftalid, Pyriminobac (-methyl),
Pyrithiobac (-sodium), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine, Quizalofop (-P-
ethyl, -P-tefuryl), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione,
Sulfentrazone, Sulfometuron (-methyl), Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam, Tebuthi-
uron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazo-
pyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-methyl), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim,
Triallate, Triasulfuron, Tribenuron (-methyl), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin, Tri-
floxysulfuron, Triflusuifuron (-methyl), Tritosulfuron.
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Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Fungiziden,
Insektiziden, Akariziden, Nematiziden, Schutzstoffen gegen VogelfraBS, Pflanzen-
niihrstoffen und Bodenstrukturverbesserungsmitteln ist maglich.

Die Wirkstoffe kSnnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus
durch weiteres Verdiinnen bereiteten Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige
L8sungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pasten und Granulate angewandt
werden. Die Anwendung geschieht in Iblicher Weise, z.B. durch GieBen, Spritzen,
Spriihen, Streuen.

Die erfindungsgem#iBen Wirkstoffe kdnnen sowohl vor als auch nach dem Auflanfen
der Pflanzen appliziert werden. Sie kénnen auch vor der Saat in den Boden einge-
arbeitet werden.

Die angewandte Wirkstoffmenge kann in einem grS8eren Bereich schwanken. Sie
hiingt im wesentlichen von der Art des gewlinschten Effektes ab. Im allgemeinen
liegen die Aufwandmengen zwischen 1 g und 10 kg Wirkstoff pro Hektar Boden-
flsche, vorzugsweise zwischen 5 g und 5 kg pro ha.

Dic Herstellung und die Verwendung der erfindungsgem#iien Wirkstoffe geht aus
den nachfolgenden Beispielen hervor,

B
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Herstellungsbeispiele:

Beispiel 1

(Verfahren (a))

Zu einer L3sung von 1,1 g (2,7 mMol) 3-[2-(3°,4*-Dimethyl-1°,2°,4*-1H-triazolin-5"-
on-1‘-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylsulfonyl-benzoesiurechlorid in 20 ml Dichlor-
methan gibt man nach einander 0,30 g (2,7 mMol) 1-Ethyl-5-hydroxy-pyrazol, 0,8 g
(8,0 mMol) Triethylamin und Tropfen N,N-Dimethyl-formamid. Man rihrt die
Mischung ca. 24 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C), wihischt die Reaktions-
13sung nach cinander mit IN-Salzsfure und gesiittigter Natriumchlorid-Lsung,
trocknet Ober Magnesiumsulfat und entfernt das L8sungsmittel im Wasserstrahl-
vakuum. Der Riickstand wird in 30ml Acetonitril gelSst und nach einander unter
leichtem Kithlen mit 0,28 g (3,3 mMol) 2-Hydroxy-2-methyl-propionitril und 1,4 g
(14 mMol) Triethylamin versetzt. Man rilhrt weitere 24 Stunden bei Raum-
temperatur, entfernt den Oberwiegenden Teil des Lisungsmittels im Wasserstrahl-
vakuum und 15st den Rockstand in Dichlormethan und 1N-Salzslure. Die organische
Phase wird abgetrennt, mit Wasser und gesittigter Natriumchlorid-L3sung ge-
waschen, fiber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das
L8sungsmittel unter vermindertem Druck sorgfilltig abdestilliert

Man erhilt 1,1 g (88 % d. Theorie) 4-{3-[2-(3*,4-dimethyl-1°,2*,4°-1H-triazolin-5*-
on-1‘-yl)-ethyloxy]-2-methyl-4-metylsulfonyl-benzoyl}-1-ethyl-5-hydroxy-1H-
pyrazol als 8ligen Rilckstand.
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LogP: 1,23,
Beispiel 2

GHs BHs

N
O
e
[» |
0
¢ fo)

(Verfahren (a))

1.95 g (5.4 mMol) 3-(3‘-Ethoxy-4‘-methyl-1¢,2*,4*-1H-triazolin-5°-on-1°-yl)}-meth-
oxy-2,4-dichlor-benzoesfiure werden in 75 ml Acetonitril geldst und mit 0.61 g 1,3-
Cyclohexandion (5.4 mMol) sowie 1.33 g Dicyclohexylcarbodiimid (DCC, 1.2
Aquiv.) versetzt. Nach 15-stlindigem Rilhren bei Raumtemperatur (ca. 20°C) werden
1.5 ml Triethylamin (2 Aquiv.) und 0.29 ml Trimethylsilylcyanid (0.4 Aquiv.) dazu
gegeben. Nach zwei Stunden bei Raumtemperatur wird im Wasserstrablvakuum ein-
geengt, der Riickstand in 10 %iger wiBriger Natriumcarbonat-L3sung verrithrt und
abfiltriert.Das Filtrat wird mit Diethylether geschiittelt und die wiBrige Phase mit 2N
Salzsiiure angestiuert. Das ausgefallene Produkt wird mit Dichlormethan mehrfach
extrahiert, die vereinigten organischen Phasen {lber Natriumsulfat getrocknet, filtriert
und cingeengt.

Man erhillt 1.3 g (53% der Theorie) 2-[3- (3‘-Ethoxy-4‘-methyl-1°,2*,4°-1H-triazolin-
5°-on-1‘-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoyl]-1,3-cyclohexandion als ziihes Harz.

LogP =2.52.
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Analog zu den Beispielen 1 und 2 sowic entsprechend der allgemeinen Beschreibung
der erfindungsgeméiBen Herstellungsverfahren kdnnen beispielsweise auch die in der
nachstehenden Tabelle 1 aufgefilhrten Verbindungen der allgemeinen Formel (I) her-

gestellt werden.

Tabelle 1: Beispiele fir die Verbindungen der Formel (I)

0]

Bsp.- (Position) | (Position) | (Position | Physikal,
Nr. |A R! R? R OARY Daten
R‘
3 CH; 0 2 @ 3) logP =2,04%
Ccl Cl O\
OH PN
4 CH,CH, 2 @) (3) logP=1,92"
Cl Cl H,y
éfon "lj\ ks
/N
5 CH,CH, I‘Q/ ) @) (3) logP =1,52%
H,c,/N o |C! Cl ) R
N
/N

it
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Bsp.- (Position) | (Position) Physikal.
Nr. |A R! R? R)n Daten
6 CH.CH; @ @ logP=1,93"
f'jf =
OH
7 CH:CH; ‘Q/ 2) ) logP =1,68"
ch.)“ o CH, Cl
8 CH;CH; ) “) logP=1,94"*
& Cl SCH,
OH
9 CH,CH; '1’/ ®) ) logP=1,58¥
hef o Cl SCH;
(2) 4 logP=1,91"*
CH; SCH;

10 CH.CH; ?
OH
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R' R? R*n OARY) Daten
R4
11  [CH.CH; ) @) ®3) logP =1,65"
Cl SO.CH;, ra
(ﬁIOH N’_{"'“
AR
12 CH,CH; ,‘Q, 2 (4) (3) logP =2,07%
H.c,)‘ CH, Cl "i‘l o
IS
Br
13 |CH; ? @ ) ) logP =2,44%
Cl Cl H,
I ~CH,
OH N _{
N
14 CH,CH, ,‘/ ) (2) 4 3) logP=2,05"
H,c,)l Cl SCH; i‘.
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Ausgangsstoffe der Formel {II):

Beispiel (I1-1
o
L
H c)‘\"n _\—o CH,
: 0
O—CH,
Stufe 1

In eine siedende LSsung von 100 g (0,6 Mol) 3-Hydroxy-2-methyl-benzoesfure-
methylester und 0,4 ml Diisopropylamin in 800 ml 1,2-Dichlor-ethan leitet man
innerhalb von 4 bis 6 Stunden 43 g (0,606 Mol) Chlorgas ein. Nach dem Abkithlen
wilscht man die L8sung nach einander mit jeweils 200ml 5 %iger Natriumhydrogen-
sulfit-L3sung und mit gesHttigter Natriumchlorid-L8sung, trocknet die organische
Phase (ber Magnesiumsulfat und entfernt das LOsungsmittel im Wasserstrahl-
vekuum. Das als Rilckstand erhaltenc dunkelbraune Ol wird mit 30 ml Diethylether
versetzt und zur Kristallisation auf 0° bis 4°C abgekiihit. Die ausgefallenen Kristalle
werden durch Absaugen isoliert, mit wenig kaltem Diethylether gewaschen, und im
Vakuum bei 30°C getrocknet.

Man erhiilt 46,6 g (39 % d. Theorie) 4-Chlor-3-hydroxy-2-methyl-benzoesaure-
methylester.

LogP: 2,14,

|0
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Verwendet man an Stelle von 3-Hydroxy-2-methyl-benzoesfiure-methylester den ent-
sprechenden Ethylester, so erhilt man nach dem gleichen Verfahren 4-Chlor-3-
hydroxy-2-methyl-benzoes3ure-ethylester.

Schmelzpunkt: 51°C

Stufe 2

Zu einer Lbsung von 25 g (0,125 Mol) 4-Chlor-3-hydroxy-2-methyl-benzoesiure-
methylester in 400 ml Acetonitril gibt man nach einander 34,2 g (0,248 Mol) ge-
pulvertes wasserfreies Kaliumcarbonat und 29,3 g (0,125 Mol) 2-Chlor-cthanol-p-
toluolsulfonat. Man erhitzt ca. siecben Stunden auf 70°C, 148t das Reaktionsgemisch
abkiihlen und entfernt den gréBten Teil des L3sungsmittels im Wasserstrahlvakuum.
Der Rickstand wird in 200ml Dichlormethan und 300 ml Wasser gelSst. Die
organische Phase wird abgetrennt, mit Wasser gewaschen, itber Magnesiumsulfat ge-
trocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das L&sungsmittel unter vermindertem Druck
sorgfiltig abdestilliert.

Man crhillt 32,5 g (99 % der Theorie) 4-Chlor-3-(2-chlor-ethoxy)-2-methyi-benzoe-
slure-methylester als dunkies O1.
Log P=3,52.
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Stufe 3

o |

HC ""N’N_\—o CH,
: EO
c
O—CH,
Zu ciner Ldsung von 16,0 g (60,8 mMol) 4-Chlor-3-(2-chlor-ethoxy)-2-methyl-
benzoesiture-methylester in 70 ml Dimethylsulfoxid gibt man nacheinander 18,4 g
(0,133 Mol) gepulvertes wasserfreies Kaliumcarbonat und 6,9 g (60,8 mMol) 3,4-Di-
methyl-1,2,4-triazolin-5-on. Man erhitzt ca. sechs Stunden auf 90°C, liisst das Re-
aktionsgemisch abkfihlen und entfemt den grdBten Teil des Ldsungsmittels im
Wasserstrahlvakoum Der Rickstand wird in 140 ml Dichlormethan und 60 ml
Wasser geldst. Die organische Phase wird abgetrennt, mit Wasser gewaschen, Giber
Magnesiumsulfat getrocknet und im Wasserstrahlvakuum eingeengt. Der Slige

Rilckstand wird mit 25 ml Petrolether verrthrt. Das hierbei kristallin angefallene
Produkt wird durch Absaugen isoliert.

Man erhiilt 18,5 g (80 % der Theorie) 4-Chlor-3-[2-(3°,4*-dimethyl-1¢,2* 4‘-1H-
triazolin-5‘-on-1 ‘~yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methyiester.

Log P: 1,94,

Beispiel (T11-2
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Zu einer L8sung von 12,4 g (36,5 mMol) 4-Chlor-3-[2-(3¢,4‘-dimethyl-1*,2‘,4‘-1H-
triazolin-5°-on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methylester. in 100 ml N,N-Di-
methyl-formamid gibt man unter Eisk(hlung 3,3 g (44,5 mMol) Natriummethyl-
mercaptid. Man riihrt ca. sechs Shinden bei Raumntemperatur (ca. 20°C) und entfernt
den groBten Teil des Lsungsmittels im Wasserstrahlvakuum. Der Rilckstand wird in
300 ml Essigs@ureethylester und 200 mi Wasser gelGst. Die organische Phase wird
abgetrennt, mit Wasser gewaschen, {lber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert.
Vom Filtrat wird das L3sungsmittel unter vermindertem Druck sorgfiiltig ab-
destilliert.

Man erhilt 5,4 g (42 % der Theorie) 3-[2-(3‘,4‘-Dimethyl-1°,2*,4¢-1H-triazolin-5"-
on-1°‘-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylthio-benzoesfiure-methylester.

Log P =1,89.

Beispiel (11-3

|
H:,c)§”lw_o\—O CH,

N
3
He O 0—,
CH,

0

Zu einer Lasung von 12,3 g (33,7 mMol) 3-[2(3*,4*-Dimethyl-1*,2*,4*-1H-triazolin-
5‘-on-1*-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylthio-benzoestiure-ethylester. in 40 ml Essig-
sfure gibt man 10 mg Ammoniummolybdat-Tetrahydrat und 17,3g (178 mMol)
35%ige wiiirige Wasserstoffperoxid-L&sung. Man erwfirmt die Reaktionsmischung
ca. sechs Stunden auf 50° bis 60°C, verdfinnt mit Wasser und extrahiert mit Essig-
siureethylester. Die organische Phase wird abgetrennt, nacheinander mit Wasser,
Natriumhydrogencarbonat-Ldsung, Natriumthiosulfat-L5sung und abermals Wasser

1B
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gewaschen, ber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das
L3sungsmitte] unter vermindertem Druck sorgfllltig abdestilliert.

Man erhiilt 12,3 g (92 % der Theorie) 3-[2(3°,4°-Dimethyl-1°,2*,4*-1H-triazolin-5"-
on-1°‘-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylsulfonyl-benzoesfiure-ethylester.

Log P =1,76.

Beispiel (TI-4)

|-|,c)§"‘}~I CH,

O—H

Zu einer L3sung von 6,5 g (19,0 mMol) 4-Chlor-3-[2-(3¢,4'-dimethyl-1*,2*,4"-1H-
triazolin-5°-on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methylester in 40 ml Ethanol
gibt man 1,2 g (30mMol) eine Lsung von Natriumhydroxid in 20 ml Wasser. Man
rlhrt die L3sung ca. 24 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C), und entfernt den
groBten Teil des L8sungsmittels im Wasserstrahlvakuum. Der Riickstand wird in
Wasser gelost und mit Salzsure angesfiuert. Die entstehende Suspension wird mit
Essigsiiureethylester extrahiert, die organische Phase abgetrennt, mit gesiittigter
Natriumchlorid-Lsung gewaschen, tiber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert.
Vom Filtrat wird das Ldsungsmittel unter vermindertem Druck sorgfllltig ab-
destilliert.

Man erhilt 59 g (95 % der Theorie¢) 4-Chlor-3-[2-(3°,4‘-dimethyl-1¢,2°,4*-1H-
triazolin-5°-on-1*-yl)-ethoxy}-2-methyl-benzoesgure.

LogP=1,37.
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Beispiel (TI-5)

o A

O
c
Cl
2,3 g (6,65 mMol) 2,4-Dichlor-3-[2-(3°,4'-dimethyl-1‘,2¢,4‘-1H-triazolin-5¢-on-1‘-
yl)-ethoxy]-2-benzoesiiure werden in 10 ml Thionylchlorid ca. 1,5 Stunden auf 70°C

erwiirmt. Man 16t die Reaktionsldsung abkilhien und entfernt das fiberschilssige
Thionylchlorid unter vermindertem Druck.

Man erhiilt 2,4 g (100 % der Theorie) 2,4-Dichlor-3-[2-(3°,4"-dimethyl-1°,2°,4*-1H-
triazolin-5°-on-1*-yl)-ethoxy}-2-benzoeshurechlorid.

LogP=1,24.
Beispiel
N
O\E_ )50
Cl
o)
Lo
O—\

CH,

5 g (21.3 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoesture-ethylester werden in 200 ml
Tetrahydrofuran geldst und mit 3.68 g (21.3 mMol) 1-Hydroxymethyl-3-ethoxy-4-
methyl-1,2,4-triazolin-5-on versetzt. Nach Zugabe von 5.58 g (21.3 mMol) Tr-

153



10

15

20

25

Le A 34222

-52-

phenylphosphin werden bei 0 °C 4.4 g 85 %iges Diethyl-diazo-dicarboxylat zuge-
tropft. Die resultierende L8sung wird ilber Nacht gerlihrt, im Wasserstrahlvakuum
eingeengt und fiber Kicselgel filtriert (Essigs8urcethylester/Hexan). Das Filtrat wird
eingeengt und mit Diethylether versetzt. Der sich abscheidende Feststoff wird ab-
filtriert und vom Filtrat das Lsungsmittel unter vermindertem Druck sorgfilltig ab-
destilliert.

Man erhiilt 6.8 g (82% der Theorie) 3- (3°-Ethoxy-4‘-methyl-1°,2',4*-1H-triazolin-5°-
on-1‘-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoesiure-ethylester als zithes Ol.

LogP =2.77.
Beispiel (II-7)
o ‘>— cl
o)
cl

2 g (8,5 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoesfiure-ethylester werden in 30 ml
Acetonitril geldst und nacheinander mit 0,86 g (8,5 mMol) Triethylamin und 1,2 g
(8,5 mMol) N-Chlormethyl-2-pyridon versetzt. Die resultierende Mischung wird
7 Stunden bei 60°C gerlhrt, mit Wasser versetzt und mit Essigsureethylester ex-
trahiert. Die organische Phase wird abgetrennt, mit gesittigter Natriumchlorid-
Losung gewaschen, Uber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Das L8sungs-
mittel wird unter vermindertem Druck sorgfiiltig abdestilliert.

Man erhilt 2,4 g (82% % der Theorie) 2,4-Dichlor-3-(1H-pyrid-2-on-1-yl)-methoxy-
benzoestiure-ethylester.
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Beispiel (11-8)
HS
s
L
N~
cl
o]
Cl
O—H

6.4 g (16.3 mMol) 3- (3'-Ethoxy-4‘-methyl-1¢,2*,4"-1H-triazolin-5°-on-1"-yl)}-meth-
oxy-2,4-dichlor-benzoesfure-ethylester werden in einem Gemisch aus 250 ml Cyclo-
hexan und 25 ml Ethylenglycol-monomethylether in Gegenwart von 0.91 g ge-
pulvertem Kaliumhydroxid 15 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C) geriihrt. Es
wird mit Wasser verdiinnt und mit 2N Salzsiiure angesiuert Das ansgefallene
Feststoff wird durch Absaugen isoliert.

Man erhilt 4.05 g (69% derTheorie) 3- (3'-Ethoxy-4‘-methyl-11,2*,4°-1H-triazolin-
5*-on-1"-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoesfure.

log P: 1,74.
Analog zu den Beispielen (II-1) bis (II-8) kiinnen beispielsweise auch die in der

nachstehenden Tabelle 2 anfgefiihrten Verbindungen der allgemeinen Formel (II)
oder reaktionsfithige Derivate hiervon - vgl. Formel (IIA) - hergestellt werden.

Rvo (1)
4
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Tabelle 2: Beispiele fiir die Verbindungen der Formel (II) bzw. (ILA)

Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R, oﬁm‘) R Daten
R
-9 CH:CH: |(2) “4 3) CHs [logP=225"
CH, Cl 3
Lo
)
I-10 |CH.CH; [(2) 4) 3) C;Hs |logP=2,16Y
CH, SCH, a
N/r —-CH:
<
II-11 [CH,CH; ((2) @) (3) CH; |logP=1,48Y
CH, SO,CH;
N/ —'CHS
2
I-12 |CH;CH; |(2) 4) (3) H logP =1,33"
CH; SCH;, 3
L
0y
7o
I-13 CH:.CH; |(2) 4 3 H logP =0,92%
CH, S0.CH; Hy
N 7 Ny—CHy
/%
II-14 |CH.CH; |(2) @) 3) C:Hs |logP=2,08"
Cl Cl
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal
Nr. A R? R)n OfuR‘) R Daten
R
O-15 |CH:,CH; |(2) 4 3) H logP=1,23"
Cl Cl r.
,‘/ —~CH,
2
I-16 |CH,CH;: [(2) (4) 3) CHs {logP=2,13"
SCH; SCH; ra
,‘/ —~CH,
2
I-17 |CH:CH: {(2) @) (3) C;Hs [logP=2,09"
Cl SCH; I‘s
,‘/ ~CH,
oy
I-18 |CH:CH; |(2) (4) (3) H logP=127%
Cl SCH;
N/ ~CH,
oy
IO-19 |CH.CH; |(2) 4) 3) H logP=0,59 ¥
Cl SOCH, j:h
N/ —~CH,
o
020 |CH.CH; |(2) 4) 3) C:Hs [logP=1,72Y
Cl SO,CH; CH,
N\)\N,cu,
/"'_'go
21 |CH:CH; |(2) 4) (3) H. logP =0,77%
Cl SO,CH; iH.
,‘/ —~CH,
)

19
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(Position) (Pgsition) g:il})on N iy
gsp.- A R? R ' _ S
r. )
@ @
- CH,CH; {(2) o
o SO,CH; |SO.CH; . )\ o
=
C;Hs |logP=14
@) 3)
- CH;CH: ((2) 3
- Cl SOCH; 'ti' o
=
H logP =0,9
“@ £)) e
CH; |(2) 3 (
Sl CH; SO:CH, Ni o
24
H logP=0,8
@ 3) 5
- CH,CH, |(2) 3
- Cl SO.CH, I‘I o
=
H logP=1.3
3
26 |CHCH, |(2) @) 3 o
e |
)I_§° 27%
H logP =1,
@ @) e
CH,CH; |(2) ’ (
o ’ Cl SCH; ,/f o
2
"
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nfr. A R? R, oim‘) R Daten
R’
28 |CH,CH; [(2) ) (3) H logP=1,37"
CH; Cl 3 (xHC))
N”E"*‘*
/N
o029 |CH; 7)) (4) 3) CHs [logP=2,69"
Cl Cl Hy
N/ fCHa
<
0-30 |CH; ) % (3) CH; |[logP=2,13"
CH; Cl Qﬁ
2
II-31 |CH; 2) 4) 3) H logP=1,68"Y
Cl Cl Hy
,‘j: —~CH,
I
0-32 |CH: @ @ (3) H "H-NMR
Ci o NP (DMS0-D6),
/N P d): 5,89 PpPm

(s, CHy)

\a
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Anwendun iele:

Beispiel A

Pre-emergence-Test

Losungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Lisungsmittel, gibt die ange-
gebene Menge Emulgator zu und verdiinmt das Konzentrat mit Wasser auf die ge-
wilnschte Konzentration.

Samen der Testpflanzen werden in normalen Boden ausgesiit. Nach 24 Stunden wird
der Boden so mit der Wirkstoffzubereitung bespritht, daB die jeweils gewilnschte
Wirkstoffmenge pro Flicheneinheit ausgebracht wird. Die Wirkstoffkonzentration in
der Spritzbrithe wird so gewithlt, daB in 1000 Liter Wasser pro Hektar die jeweils ge-
wiinschte Wirkstoffmenge ausgebracht wird.

Nach drei Wochen wird der Schiidigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schiidigung
im Vergleich zur Entwicklung der unbechandelten Kontrolle. Es bedeuten:

0% = keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)
100% = totale Vernichtung

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gemiB Herstellungsbeispiel
1,2,3,4,56,7,8,9, 10 und 11 bei weitgehend guter Vertriiglichkeit gegeniiber
Kulturpflanzen, wie z.B. Mais, starke Wirkung gegen Unkriuter.

qL
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Beispiel B

Post-emergence-Test

L&sungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung ciner zweckmilBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man
1 Gewichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Ldsungsmittel, gibt die ange-
gebene Menge Emulgator zu und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die ge-
wilnschte Konzentration.

Mit der Wirkstoffzubereitung spritzt man Testpflanzen, welche eine HShe von
5-15 cm haben so, daB die jeweils gewiinschten Wirkstoffmengen pro Flicheneinheit
ausgebracht werden. Die Konzentration der Spritzbrihe wird so gewlhit, daB in
1000 1 Wasser/ha die jeweils gewlinschten Wirkstoffmengen ausgebracht werden.

Nach drei Wochen wird der Schiidigungsgrad der Pflanzen bonitiert 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 gemii Herstellungsbeispiel
1,2,3,4,5,6,7, 8,9, 10, 11 und 13 bei teilweise guter Vertriiglichkeit gegeniiber
Kuiturpflanzen, wie z.B. Mais, starke Wirkung gegen Unkriuter.

\f
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Patentanspriiche

1. Substituierte Arylketone der allgemeinen Forme! (I)

in welcher
n fitr die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,
A fiir Alkandiyl (Alkylen) steht,

R'  fiir eine der nachstehenden Gruppierungen steht

R R
E I Nﬁ/ h{ﬁ/ Rﬂj\(
(RS)m R’ RI’N R 0 R" R"

wobei
m filr die Zahlen O bis 6 steht,

R’  fir Halogen oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl, Alkylthio oder Aryl steht, oder - fiir den Fall, daB m fiir
2 steht - gegebenenfalls euch zusammen mit einem zweiten
Rest R® fitr Alkandiy] (Alkylen) steht,

R®  fiir Hydroxy, Formyloxy, Halogen, oder fir jeweils gegebenen-
falls substituiertes Alkoxy, Alkylthio, Alkylcarbonyloxy,



'10

15

20

25

30

Le A 34222

RIZ

-61-

Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy, Alkylsulfonyl-
oxy, Alkenyloxy, Alknyloxy, Aryloxy, Arylthio, Aryl-
carbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Aryl-
alkoxy oder Arylalkylthio steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy,
Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkoxycarbonyl oder
Cycloalkyl steht,

fiir Wasserstoff oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Aryl
oder Arylalkyl steht,

fitir Hydroxy, Formyloxy, oder flir jeweils gegebenenfalls sub-
stituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy,
Alkylaminocarbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy,
Alkinyloxy, Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-
alkoxy oder Arylsulfonyloxy steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkyl-
carbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl oder Alkylthio steht,

fir Wasserstoff oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl oder Cycloalky] steht,

fiir Wasserstoff oder filr jeweils gegebenenfalls substituicrtes
Alkyl oder Cycloalkyl steht, und

195 ¢
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RP®  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder filr jeweils

gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl,
Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl steht,

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fiir jeweiis gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy,
Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino
oder Dialkylaminosulfony] steht,

fitr Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl-
aminosulfonyl steht, und

fir eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 12-gliedrige, gesdittigte
oder ungeslittigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische
Gruppierung steht, welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoff-
atome und gegebenenfalls - alternativ oder additiv - ein oder zwei
Sauerstoffatome oder ein oder zwei Schwefelatome, oder eine oder
zweil SO-Gruppicrungen oder cine oder zwei SO,-Gruppierungen)
enthiilt, und welche zusfitzlich ein bis drei Oxo-Gruppen (C=0)
und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandteile des Heterocyclus
enthilt,

- einschlieBlich aller méglichen tautomeren Formen der Verbindungen
der aligemeinen Formel (I) und der mdglichen Salze bzw. Saure- oder
Basen-Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel (I) - .

Verbindungen gemfB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass

fiir die Zahlen 0 oder 1 steht,
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fiir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4 steht,
fir Alkandiyl (Alkylen) mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir eine der nachstchenden Gruppierungen steht,

é( :

N a
R®); ‘/i/
R? RllN _? ’

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fliir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C;-
Cs-Alkoxy, C;-C4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C,-C,-Alkyl-
sulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyl-
sulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit
jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C;-C,-Alkoxy, C-
C4-Alkylthio, C,-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C4-Alkylsulfonyl sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl,
Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminogulfonyl mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

fir eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen steht,

14 R14
14
—(R ~— )\/R“ ~ )‘\,/R"
2

R a

R14

X
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worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfachbindung oder

eine Doppelbindung ist,

Q

RM

10

15

20

fiir Sauverstoff oder Schwefel steht,

filr Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, fir jeweils ge-
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, C1-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkyl-
thio, C1-C4-Alkylsulfinyl oder Cj1-C4-Alkylsulfonyl substituiertes
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio
oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio,
Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkyl-

[
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alkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen, C1-C4-Alkyl oder Cj1-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl,
Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio
oder Benzylamino steht, fiir Pymrolidino, Piperidino oder Morpholino
steht, oder — fiir den Fall, daB zwei benachbarte Reste R'* und R'* sich
an einer Doppelbindung befinden — auch zusammen mit dem benach-
barten Rest R' fiir eine Benzogruppierung steht, und

fiir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen, fiir jeweil;-_gegebenmfl.lls durch Halogen oder C;-
C4-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkylamino
oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkylgruppen, filr jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl oder
Cycloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Cyclo-
alkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstoffatomen im
Alkylteil, oder fiir jewecils gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4-
Alkyl oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,
oder zusammen mit einem benachbarten Rest R'* oder R'* fur gege-
benenfalls durch Halogen oder C1-C4-Alkyl substituiertes Alkandiyl
mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht,

wobei die einzelnen Reste R'* und R - soweit mehrere davon an
gleiche heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder
verschiedene Bedeutungen im Rahmen der obigen Definition haben
ktnnen,
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fir Halogen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder
Ci-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen, fiir gegebenenfalls durch Halogen, C,-C4-Alkyl
oder C,-Cs-Alkoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch -
fiir den Fall, daB m fiir 2 steht - zusammen mit ¢inem zweiten Rest R
fir Alkandiyl (Alkylen) mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, oder filr jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Halogen oder C;-C,-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylthio,
Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder
Alkylsulfonyloxy mit jeweils 1 bis 6 Kohienstoffatomen in den Alkyl-
gruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen sub-
stituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlen-
stoffatomen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cysmo,
Halogen, C,-Cs-Alkyl, C,-C,-Halogenalkyl, C,-Cs-Alkoxy oder C;-
Cs-Halogenalkoxy substituiertes Aryloxy, Arylthio, Arylcarbonyloxy,
Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy, Arylalkylthio oder
Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe
und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, fir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C4-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl oder
Alkoxycarbonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-
gruppen, oder fiir gegebenenfails durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-
Alkyl substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C;-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen sub-
stituiertes Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoff-
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atomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cy-
Alkyl substituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis
6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkylgruppe und gegebenenfalls 1
bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkyiteil, oder filr jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Halogen, C,-Cs-Alkyl, C;-Cs-Halogenalkyl, C;-
Cs-Alkoxy oder C;-Cs-Halogenalkoxy substituiertes Aryl oder Aryl-
alkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe und
gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C;-C,-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy,
Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, fiir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes
Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-C,-
Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl, C,-C4-Alkoxy oder C,-Cs-Halogenalkoxy
substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy oder
Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Aryl-
gruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil
steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy
substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl oder
Alkylthio mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen
steht,

fir Wasserstoff, fitr gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy4-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder fiir
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gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Wasserstoff, filr gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder fiir
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
sulforryl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen
stecht.

3. Verbindungen gemiiB Anspruch 2, dadurch gekennzeichnet, dass

A

for Methylen, Ethan-1,2-diyl (Dimethylen), Ethan-1,1-diyl, Propan-
1,2-diyl, Propan-1,3-diyl (Trimethylen), Butan-1,2-diyl, Butan-1,3-
diyl oder Butan-1,4-diyl (Tetramethylen) steht,

fiir die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht,

fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fluor, Chlor, Brom, Iod, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propy), n-, i-, s- oder t-Butyl, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, filir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-



10

15

20

25

Le A 34 222

R4

-70 -

Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder fiir
Mcthylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino,
Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl
steht,

fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fiuor, Chlor,
Brom, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethyl-
sulfonyl substituicrtes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propyithio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder fiir Methyl-
amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethyl-
amino, Dimethylaminosulfonyl oder Dicthylaminosulfonyl steht,

fir eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen steht,
N
2y e LK
A

fir Fluor, Chlor, Brom, flir jeweils gegebenenfulls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, s~ oder t-Butyl, Methylthio, Ethyithio, n- oder i-
Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, fiir gegebenenfalls durch Fluor,
Chlor, Methyl oder Methoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenen-
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falls auch - fiir den Fall, da m fiir 2 steht - zusammen mit einem
zweiten Rest R® fiir Ethan-1,2-diyl (Dimethylen), Propan-1,3-diyl
(Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetramethylen) steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chior, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder
i-Propylithio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Acetyloxy, Propionyloxy, n-
oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n-
oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy,
Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy,
Butenyloxy, Propinyloxy oder Butinyloxy, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Tri-
fluormethoxy substituiertes Phenoxy, Phenylthio, Benzoyloxy,
Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyloxy, Phenylmethoxy, Phenylmethyl-
thio oder Benzy] steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor,
Brom, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy
oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-
Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsuifinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, Methoxy-
carbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl



“

wh

10

15

20

25

30

Le A 34 222

-72-

substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl
steht,

fir Wasserstoff, fllr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, -, i-, s- oder t-Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, Butenyl, Propinyl
oder Butinyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl, oder filr jeweils gege-
benenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, n-, i-, - oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Tri-
fluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitu-
iertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyl-
oxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methyl-
aminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylamino-
carbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonyloxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor
oder Brom substituiertes Propenyloxy, Butenyloxy, Propinyloxy oder
Butinyloxy, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-
Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 5-
oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes
Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyl-
oxy steht,
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fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor,
Brom, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio steht,

fiir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Mcthyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht,

fir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methy! oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy
oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl steht,

,199(
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flir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder
i-Propylthio, n-, i-, - oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
n- oder i-Propyisulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-
Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, - oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, fir Methyl-
amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, 8- oder t-Butyl-
amino, Dimethylamino, Dicthylamino, Di-n-propylamino oder Di-i-
propylamino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl,
Propenyloxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino
oder Butenylamino, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo-
hexyl, Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyl-
oxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio, Cyclopentylthio, Cyclohexyl-
thio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino, Cyclopentylamino, Cyclo-
hexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyl-
methyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl-
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropyl-
methylithio, Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclo-
hexylmethylthio, Cyclopropylmethylamino, Cyclobutylmethylamino,
Cyclopentylmethylamino oder Cyclohexylmethylamino, oder fiir je-
weils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl,
Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino,
Piperidino oder Morpholino, oder - fiir den Fall, da8 zwei benachbarte
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Reste R und R sich an einer Doppelbindung befinden - zusammen
mit dem benachbarten Rest R'* auch fiir eine Benzogruppierung steht,
und

fir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor, Mcthoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir
jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Ethenyl, Propenyl, Ethinyl, Propinyl oder Propenyloxy, fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
butylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, 8- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Pheny! oder Benzyl, oder zusammen mit cinem benachbarten Rest R'
oder R fiir jeweils gegebenenfalls durch Methyl und/oder Ethyl sub-
stituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetra-
methylen) steht,

wobei die einzelnen Reste R'* und R'® - soweit mehrere davon an gleiche
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben kdnnen.

4, Verbindungen gemii8 Anspruch 2, dadurch gekennzeichnet, dass

A

m

fir Methylen oder Dimethylen steht,

fur die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,
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fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl,
Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl,
Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinyimethyl, Methyl-
sulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony,
Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht,

fiir Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, lod, Methyl, Ethyl, Difluor-
methyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Methoxy-
methyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl, Methylsulfonyl-
methyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Methyl-
thio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht,

fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, fiir Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir den Fall, da m
fiir 2 steht - zusarnmen mit einem zweiten Rest R® fiir Ethan-1,2-diyl
(Dirnethylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl
(Tetramethylen) steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils pegebenenfalls durch Fluor,
Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Acetyloxy,
Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxy-
carbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyl-
oxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy,
Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy,
fir Propenyloxy oder Propinyloxy, oder flir jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluor-
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methoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenoxy, Phenyithio,
Benzoyloxy, Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyloxy, Phenylmethoxy,
Phenylmethylthio oder Benzy! steht,

fiir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, flir jeweils gegebenen-
falls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, Metboxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methyl-
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfony}, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl steht,

fur Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes
Propenyl oder Propinyl, fir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom,
Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy
oder Trifluormethoxy substituiertes Pheny! oder Benzy] steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Mecthoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitu-
iertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Acetyloxy, Propionyloxy,
n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n-
oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy,
Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, flir Propenyloxy oder
Propinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluor-
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methoxy substituiertes Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy
oder Phenylsulfonyloxy steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder flir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxy-
carbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio steht,

fir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl
substituiertes Cyclopropyl steht,

fir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
oder fur gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl
substituiertes Cyclopropyl steht,

fiir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substitu-
iertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl,
n- oder i-Propylsulfonyl steht,

fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod,
filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylen-
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sulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl,
Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder
i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, fiir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino,
Dimethylamino oder Diethylamino, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl, Propenyl, Ethinyl,
Propinyl, Propenyloxy, Propenylthio oder Propenylamino, fir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl,
Cyclopropyloxy, Cyclopropylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
propylmethoxy oder Cyclopropylmethylamino, oder filr jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy,
Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder
Benzylamino, oder - filr den Fall, daB zwei benachbarte Reste R14 und
R14 sich an einer Doppelbindung befinden - zusammen mit dem
benachbarten Rest R14 auch fiir eine Benzogruppierung steht, und

fir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, Me¢thoxy, Ethoxy, n- oderi-Propoxy, Methyl-
amino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir Propenyl oder Propinyl,
fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl oder Cyclopropylmethyl, oder fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Phenyl oder
Benzyl, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R14 oder R15
fir jeweils gegebenenfalls durch Methyl und/oder Ethyl substituiertes
Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetramethylen)
steht,
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wobei die einzelnen Reste R14 und R15 - soweit mehrere davon an gleiche
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben kiinnen.

Verfahren zum Herstellen von substituierten Arylketonen gemiif ecinem der
Anspriiche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, dass man

a) substituierte Benzoesiuren der allgemeinen Formel (IT)

HO 0 am

. 4

A“'R
R

in welcher

n, A, R R? und R* die in einem der Anspriiche 1 bis 4 angegebene Be-
deutung haben,

- oder reaktionsfihige Derivate hiervon

mit Verbindungen der allgemeinen Formel (1II)
R-H ()

in welcher

R!  die in einem der Anspriiche 1 bis 4 angegebene Bedeutung hat,
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Dehydratisierungsmittels, gegebenenfalls
in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Verdilnnungsmittels umsetzt,

oder dass man

(b) substituierte Benzoylketone der allgemeinen Formel (1a)

(la)
A,R‘

R,

in welcher

n, A, R?, R}, R* und R die in cinem der Anspriiche 1 bis 4 angegebene Be-
deutung haben,

mit einem Orthoameisensiureester oder mit einem N,N-Dimethyl-formamid-
acetal oder mit einem Cyanoameisensiiurcester oder mit Carbondisulfid
(Schwefelkohlenstoff) und einem Alkylierungsmittel, und anschliessend mit
Hydroxylamin oder einem S8ureaddukt hiervon

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und
gegebenenfalls in Gegenwart cines oder mehrerer Verdiinnungsmittel um-
setzt,

und gegebenenfalls im Anschluss an die Durchfihrung der erfindungs-
gemiBen Verfahren (a) oder (b) an den 3o erhaltenen Verbindungen der alige-
meinen Forme! (J) im Rahmen der Substituentendefinition auf (ibliche Weise
Substitutions-, Oxidations- oder Reduktionsreaktionen durchflihrt und/oder
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ARILCETONAS SUBSTITUIDAS.

La invencién se refiere a nuevas arilceton;s substituidas, a procedimientos
para su obtencién y a su empleo como herbicidas.

Sc sabe ya que de;erminadas arilcetonas substituidas tienen propiedades
herbicidas (véanse las EP-A-090262, EP-A-135191, EP-A-186118, EP-A-186119,
EP-A-186120, EP-A-319075, EP-A-352543, EP-A-418175, EP-A-487357, EP-A-
527036, EP-A-527037, EP-A-560483, EP-A-609797, EP-A-§09798, EP-A-
625505, EP-A-625508, EP-A-636622, US-A-5804532, US-A-5834402.. US-A-
5846906, US-A-5863865, WO-A-96/26192, WO-A-96/26193, WO-A-96/26200,
WO-A-96/26206, WO-A-97/27187, WO-A-97/35850, WO-A-97/41105, WO-A-
97/41116, WO-A-97/41117, WO-A-97/41118, WO-A-97/43270, WO-A-97/46530,
WO-A-98/28981, WO-A-98/31681, WO-A-98/31682, WO-A-99/03856, WO-A-
99/07688, WO-A-99/10327, WO-A-99/10328). El efecto de estos compuestos sin
embargo no es satisfactorio desde todos los puntos de vista.

Se han encontrado ahora las nuevas arilcetonas substinidas de la férmula

general (T)

en la que
n significa los nimeros 0, 1 0 2,
A significa alcanodiilo (alquileno),

R'  significa uno de los agrupamientos siguientes



R

donde

RJ

RT

Rlﬂ

significa los nimeros O hasta 6,

significa halégeno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectivamente en caso dado, o —en el caso en que m signifique 2- significa
en caso dado también junto con un segundo resto R’ alcanodiilo (alquileno),

significa hidroxi, formiloxi, halégeno, o significa alcoxi, alquiltio,
alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfonil-
oxi, alqueniloxi, alquiniloxi, ariloxi, ariltio, arilcarboniloxi,
arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilalcoxi o arilalquiltio, substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alq'uilsulﬁnilo. alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxi-
carboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi, alquinil-
oxi, arilafcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o© arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo o alquiltio substituidos

respectivamente en caso dado,
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significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-
mente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-

" mente en caso dado; y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsuifinilo o alquilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsuifinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
substituidos rospectiva-mente en caso dado,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
signi-fica alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino ©  dialquilaminosulfonilo  substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterociclico, monociclico o biciclico, saturado o
insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heterpidtomos (hasta 4 Stomos de nitrégeno y en caso dado —alternativa
o adicionalmente- 1 o 2 4tomos de oxfgeno y 1 o 2 dtomos de azufre, 0 uno
o dos agrupamientos SO- 0 uno o dos agrupamientos SO,-), y que contiene
ademi4s de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como

componentes del heterociclo,

-con inclusién de todas las formas tautémeras posibles de los compuestos de la

férmula general (I) y de las sales o bien aductos con 4cido o con bases posibles de

los compuestos de la férmula general (I)-.

En las definiciones las cadenas hidrocarbonadas, tales como alquilo o

alcanodiilo ~incluso en combinacién con heteroftomos, como en el alcoxi- son
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respectivamente de cadena lineal 0 de cadena ramificada.
Los substituyeates preferentes o bien los intervalos preferentes de l0s restos
presentes en las férmulas indicadas anteriormente y que se indicaréin a continuacién

se definen a continuacién.

Preferentemenge.

n significa los nGmeros 0 o 1.
Preferentemente,

m significa los nGmeros 0, 1, 2, 3 0 4.
Preferentemente,

A significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 &tomos de carbono,
R'  significa uno de los agrupamientos siguientes

(R%)

Preferentemente,

R?  significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
hal6geno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alguilamino, dialguilamino o dialquilaminosulfonilo
respectivamente con 1 a 6 ftomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono.

Preferentemente,

R? significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o



Rl

& ?

significa alquilo, alcoxi, alquiltio, ‘ alquilsulfinilo, alquilsuifonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 &tomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano,-por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
itomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono.
Preferentemente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes

1 R R
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siendo el enlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble,

Q significa oxigeno o azufre,

R"“  significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsul-

fonilo respectivamente con hasta 6 &tomos de carbono en los grupos alquilo,
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substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por haldgeno, por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de

carbono, por alquilsuifinilo con 1 a 4 #tomos de carbono o por

* alquilsulfonilo con, 1 a 4 4tomos de carbono, significa alquilamino o

dialquilamino respectivamente con hasta 6 itomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respecti-vamente en caso dado por halégeno, significa
alquenilo, alquinilo, algue-niloxi, alqueniltioc o alquenilamino
respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectiva-mente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquiloxi, ciclo-alquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquil-alquiltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 Atomos.de carbono en los grupos
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 itomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, o significa fenilo,
feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencilamino
substituidos respectivamente en caso dado por haldgeno, por alquilo con 1 a
4 4tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, significa
pirrolidino, piperidino o morfolino, o -en el caso en que dos restos
contiguos R y R se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R* contiguo un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 &tomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 itomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por haldgeno o por alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquenilo o

bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno,
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significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 &tomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado,
hasta 3 4tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por haldgeno, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectiva-mente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, 0 junto con un resto
contiguo R™ o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 &tomos de carbono,
substituido en caso dado por halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono,

pudiendo tener los restos individuales R' y R" —en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el 4mbito de 1a definicién anterior.

RS

RG

Preferentemente,

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta
6 dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa fenilo
substituido en caso dado por balégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, o en caso dado también
-en el caso en que m signiﬂ;;ue 2- junto con un segundo resto R* significa
alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6 4tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilcarboniloxi,
alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi (4] alquilsulfoniloxi
respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo
substituidos respec-tivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi

respectivamente con 2 hasta 6 dtomos de carbono, substituidos
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respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilalcoxi,

arilalquiltio o arilalquilo respectivamente con 6 o 10 &tomos de carbono en

“los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 ftomos de carbono en la parte

alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con

1 a 4 ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono o por

. halégenoalcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo
respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por haldgeno o por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
itomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por
alquilo con 1 a hasta 4 dtomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 ftomos de carbono
substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 itomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 &tomos de carbono, substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano o por haldgeno, significa cicloalquilo o
cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos cicloalquile y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 dtomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo

respectivamente con 6 o 10 &tomos de carbono en los grupos arilo y, en
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caso dado, 1 hasta 4 stomos de carbono en la parte alquilo, substituidos
respecti-vamente en caso dado por nitro, por ciano, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por halégenoalcoxi
con 1 a 4 &tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarbo-
niloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi respectivamen-te con 1
hasta 6 ftomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6
ftomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, ¢
por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o
arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 dtomos de carbono en los grupos
arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por hal6genoalquilo con
1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo o alquiltio respectivamente
con 1 hasta 6 4tomos de carbono en- los grupos alquilo, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, o po alcoxicon 1 a 4
ftomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 fitomos de carbono
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substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con | a 4

&tomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono

substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con | a 4
« dtomos de carbono:

Preferentemente,

R  significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 &tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono.

Preferentemente,

R"®  significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, hal6geno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo
respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo
substituidos respecti-vamente en caso dado por ciano, por haiégeno o por
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

A significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-
1,2-diilo, propano-1,3-diilo (trimetileno), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
o butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma especialmente preferente,

m significa los nimeros 0, 1, 2 0 3.
De forma especialmente preferente,

R*  significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 8- 0 t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, por

metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-
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propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- 0 i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fiGor y/o por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfo-nilo o dietilaminosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, o~ o i-propilo, n-, i-, 8- 0 t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
significa metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi substituidos respectivamente en caso
dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,
significa metiitio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o0 i-
propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o
significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosul-fonilo o dietilarninosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes
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De forma especialmente preferente,

significa fltor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, -, i-, s
o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-butiltio, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa fenilo substituido en caso dado por flGor, por cloro, por
metilo o por metoxi, o significa en caso dado también —en el caso en que m
signifique 2- junto con un segundo resto R® etano-1,2-diilo (dimetileno)
propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametiieno).

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, metiltio, etiltio, - o i-propiltio, n-, i-, 8- 0 t-butiltio, acetiloxi,
propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-
propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-
propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-
propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi,
propiniloxi o butiniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por flGor, por cloro o por bromo, o significa fenoxi, feniltio, benciloxi,
bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, feniimetiltio o bencilo
substituidos re..'.pectivameme en caso dado por nitro, por ciano, por flior,

por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, $-
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o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por
n-, i-, s- 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

« significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor, cloro, bromo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n-
o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0
t-butiltio, metilsnlfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etil-sulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
flior, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fidor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fhior, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por cia.m. por flior,
por cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexil-metilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fidor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
fior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-
, i~ §- 0 t-butilo, por triflGormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, s- 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por triftiormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
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o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, etila-
minocarboniloxi, 'n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfonil-oxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flior, por cloro o por bromo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
subs-tituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fljor, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por fliior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- 0 i-
propilo, por n-, i,- 8- 0 t-butilo, por triflGormetilo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por difidormetoxi o por
trifldormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flior, cloro, bromo,
o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-
butoxi, meto-xicarbonilo, etoxicarbonilo, n- 0 i-propoxicarboniio, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metoxi, por
etoxi, por n- o i-propoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi 0 por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por

ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metiio o por etilo.
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De forma especiailmente preferente,
significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 8- o t-butilo

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fliior, por cloro,

< por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,

ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, fldor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i~, s- o t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s~ o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi 0 por etoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flior, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo, metoxi, etoxi, n- 0

i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0

* t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,

etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por flior, por cloro, por metoxi, por ¢toxi, por n- 0 i-propoxi, por n-,
i-, s- o t-butoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- 0
t-butiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por
metil-sulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
din.letilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa

etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
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buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohe-xiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopropil-amino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentil_metilo, ciclohexilmetilo, ciclopropilmetoxi, ciclo-butilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilmetiltio, ciclobu-tilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilmetilamino,
ciclobutilmetilamino, ciclopentilmetilamino o ciclohexilmetilamino substi-
tuidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o significa
fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencil-
amino substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por
metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- 0 t-butilo, por metoxi, por
etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, o -
en el caso en que los restos contiguos R y R'* se encuentren sobre un doble
enlace- significa junto con el resto R' contiguo también un agrupamiento
benzo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,

n-, i- 0 s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o

cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo
o propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por
cloro, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo

substituidos respectiva-mente en caso dado por flor y/o por cloro, o

dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por -
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significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fldor, por cloro, por metilo, p or etilo, por n- o i-propilo, por 1, i-, 5- 0 t-

butilo, por metoxi, por etoxi, por n- ¢ i-propoxi, 0 junto con un resto

- contiguo R* o R" significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-

diilo (tetrametileno) substituidos respectiva-mente en caso dado por metilo
y/o por etilo.

Pudiendo tener los restos individuales R" y R" - en tanto en cuanto estén

enlazados varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico, significados

iguales o diferentes en el 4mbito de la definicién anterior.

R!

R3

RS

De forma muy especialmente preferente,

significa metileno o dimetileno.

De forma muy especialmente preferente,

significa los ntimervs 0, 1 0 2.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, nitro, ciano, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difldormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
dififor-metoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsul-fonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especiaimente preferente,

significa nitro, ciano, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difldormetilo, trifldiormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
difliormetoxi, triflior-metoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsul-fonilo o dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio
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substituidos respectivamente en caso dado por fltior 0 por cloro, significa
fenilo, 0 en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto con
un segundo resto R* significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
{trimetileno) o butano—l,4-_diilo (tetrametileno).

De forma muy especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi,
metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi,
metilaminocarboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi,
metilsulfoniloxi, etilsulfo-niloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos
respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi,
significa propeniloxi o propiniloxi, o0 significa fenoxi, feniltio, benzoiloxi,
benzoilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio o bencilo
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por cimo: por flior,
por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifldormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi
v por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o
i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxi-carbonilo substitvidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por metoxi 0 por etoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos

respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro, por metoxi o
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por etoxi, significa propenilo o0 propinilo substituidos respectivamente en
caso dado por fldor o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa

- fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifléormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi
o por trifldormetoxi.
De forma muy especialmente preferente,

R*  significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,

.acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- © i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-pro-pilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsutfoniloxi, n- o j-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,
benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenil-suifoniloxi substituidos respectivamente en
caso dado por nitro, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo,
por etilo, por n- o i-propilo, por trifiiormetilo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, por difldormetoxi o por trifliormetoxi.
De forma muy especialmente preferente,

R"™  significa hidrégeno, ciano, fldor, clo'ro. bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, substituidos respectivamente en caso dado por fldor,
por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi.

De forma muy especialmente preferente,

R"  significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos



VLS

Rll

R“

RM

-22-

respectivamente en caso dado por flGor, por cloro, por bromo, por metoxi o
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo subsﬁtuidt;s
respectivamente en caso dado por fltior, por cloro, por metoxi o por etoxi, 0
significa ciclopropilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidr6geno, ciano, flGor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltig. n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por
bromo, por metoxi o por etoxi. '

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flor, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio. metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectiva-
mente en caso dado por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-
propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por
etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo,
por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino, n- o i-
propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio o propenilamino substituidos

respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa ciclopropilo,
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ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, ciclopropilmetoxi o
ciclopropilmetiltio substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o
por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo,
benciloxi, benciltio o bencil-amino substituidos respectivamente en caso
dado por fldor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 -en el caso en que dos restos
contiguos R y R se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con
el resto R contiguo también un agrupamiento benzo.

De forma muy especialmente preferente,

RY  significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-
propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino ¢ dimetilamino subs-
ticuidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi 0 por
etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo, ciclobutilo o
ciclopropilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro,
o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-
propoxi, 0 junto con un resto contigup R"™ o R" significa propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso
dado por metilo y/o por etilo.

Pudiendo tener los restos individuales R y R" - en tanto en cuanto estén
enlazados varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico, significados
iguales o diferentes en ¢l 4mbito de la definicién anterior.

Segiin la invenci6n son preferentes los compuestos de la férmula (I), en los
que se presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente de
manera preferente.

Segtin la invencidn son especialmente preferentes los compuestos de la

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

o\
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anteriormente de manera especiaimente preferente.
Segiin 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.

Se sefialardn especialmente los compuestos de las formulas generales (I-1)

_ hasta (I-3):
Ay
R' - (1)
R,
i R o, A’
Rt 0-2)
®Y,
R’ (-9)
S0 Mg

(R

en este caso n, A, R', R%, R’ y R* tienen respectivamente los significados mas
preferentes.

Se sefialarin de forma muy especial los compuestos de las férmulas
generales (I-2A) hasta (I-2D):

0\‘ /R

2
- R (-24)
(RY)

R
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(1-28)
(2C)
< SNy
R" R (-20)
R,

en este caso m, n, A, R%, R, RY, R%, R%, R', R%, R®, R", R", R"? y R" tienen
respectivamente el significado mas preferente.

El objeto de la invencién son también las sales de sodio, de potasio, de
magnesjo, de caicio, de amonio, de alquil-amonio con 1 a 4 &tomos de carbono, de
di-(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-amonio, de tri-(alquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono)-amonio, de tetra-(a;lquilo con 1 a 4 ftomos de carbono)-amonio, de tri-
(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-sulfonio de cicloalquil-amonio con 5 0 6
dtomos de carbono y de di(alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono)-bencil-amonio de
los compuestos de la férmula (I), en la que preferentemente n, A, R', R?, R? y R*
tienen los significados indicados anteriormente como preferentes.

Las definiciones de los restos dadas anteriormente de manera general o
indicadas en los intervalos preferentes son vélidas tanto para los productos finales
de la férmula (I) como también, de manera correspondiente, para los
correspondientes productos de partida o productos intermedios necesarios para la
obtencién.

Estas definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente entre sf,
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es decir incluso entre los intervalos preferentes indicados.

Las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (T) se caracterizan
por una actividad herbicida potente y selectiva.

Se obtienen las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (I), si

(a) Se hacen reaccionar dcidos benzoicos substituidos de la férmula general (II)

HO (1))

~

AR
®)a

en la que
n, A, R, R®yR* tienen el significado anteriormente indicado,
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejemplo los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o ésteres-
con con;apuestos de la férmula general (1II)
R'-H (1)
en la que
R' tiene el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dedo en presencia de
uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
diluyente,
o si

(b)  se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de la férmula general (Ia)

0O

R" o (Ia)
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en la que
n, A, R, R, Ry R" tienen el significado anteriormente indicado,
con un éster del dcido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del dcido cianoférmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y @ continuacién con hidroxilamina o con un aducto
con 4cido de la misma,
en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,
y en caso dado después de la realizacién de los procedimientos segin la invencién
(a) o () se llevan a cabo en los compuestos, asi obtenidos, de la férmula general
(D), en el &mbito de ]a definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones
de substitucién, de oxidacién o de reduccién y/o los compuestos de la férmula
general (I) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

Si se emplean, por ejemplo, el 4cido 4-cloro-3-[(3,4-dimetil-5-0x0-4,5-
dihidro-1H-1,2, 4-triazol-3-il)-metoxi]-2-fidor-benzoico y 1,3-dimetil-5-hidroxi-

_ pira-zol como productos de partida, podréd esquematizarse el desarrollo de la

reaccién en el caso del procedimiento (a) segin la invencién por medio del

esquema de fé6rmulas siguiente:
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M\ =
y o~
o o
— N
H,C OH @

Si se emplean, por ejemplo, la 1-[2-cloro-4-metil-3-[2-(2-0xo0-1(2H)-piridi-
nil)-etoxi)-fenil)-3-ciclopropil-1,3-propanodiona, cianoformiato de etilo e hidroxil-
amina como productos de partida, podrd esquematizarse el desarrollo de la reaccién
en el caso del procedimiento (b) segln la invencién por medio del esquema de

férmulas siguiente:

S + NC _OCH, »
vzj\é[ ,g] er H,NOH
T o

.' OCH,
N | |

TR
Los 4cidos benzoicos substituidos a ser empleados como productos de
partida en el procedimiento (a) segfin la invencién, para la obtencién de los
compuestos de la férmula general (I), estén definidos en general por medio de la

férmuia (II). En la férmula general (II), n, A, R?, R? y R* tienen preferentemente
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aquellos significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente,
de manera especialmente preferente 0 de manera muy especialmente preferente
para n, A, R?, R’ y R* en relacién con 1a descripcién de los compuestos de la
férmula general (I) segin l, invencién.

Los productos de partida de la férmula general (II) no son todavia conocidos
por la literatura; éstos constituyen, a modo de productos nuevos, también un objeto
de la presente solicitud. '

Se obtienen los nuevos &cidos benzoicos substituidos —o también sus
derivados, tales como sus ééteres, especialmente los ésteres de metilo y de etilo- si
(x) se hacen reaccionar los correspondientes dcidos halogenoalcoxibenzoicos de

la férmula (IV)

o _x ™

",

en la que
n, A, R?y R? tienen el significado anteriormente indicado y
X' significa halégeno (especialmente significa flGor, cloro o bromo) o significa
alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi),
-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-
con compuestos heterociclicos de la formula general (V)
H-R* (A2
en la que
R' tiene el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un aceptor de écido, tal como por ejemplo carbonato

de potasio, y, en caso dado, en presencia de un diluyente, tal como por ejemplo
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acetona, butanona, acetonitrilo, N,N-dimetil-formamida o dimetilsulféxido, a
temperaturas comprendidas entre 10°C y 150°C y, en caso dado, a continuaci6n se
llevan a cabo otras reacciones de transformacién en el 4mbito de la definicién de
jos substitu-yentes, de manera usual (véanse los ejempios de obtencién),

0 si

(B) se hacen reaccionar los correspondientes icidos hidroxibenzoicos de la
férmula (VI)

HO OH v

(R

en la que

n, Ry R® tienen el significado anteriormente indicado,

-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con hidroxialquilheterociclos de la férmula general (VII)

Ho_ R’ Vit

en la que

AyR* tienen el significado anteriormente indicado,

en presencia de agentes auxiliares de la condensacién, tales como por ejemplo
azodicarboxilato de dietilo y trifenilfosfina, en caso dado en presencia de un
diluyente, tal como por ejemplo tetrahidrofurano, a temperaturas comprendidas
entre -20°C y +50°C y, en caso dado, a continuacién- se llevan a cabo, en el
imbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, otras reacciones de
transformacién (véanse los ejemplos de obtencién),

N
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(y) se hacen reaccionar los correspondientes écidos hidroxibenzoicos de la

férmula (VI)

v HO™ - H ()

en la que

n, R® y R’ tienen el significado anteriormente indicado,

-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con halégenoalquilheterociclos de la férmula general (VIII)

SN (vil)
en la que
AyR! tienen el significado anteriormente indicado y

X?  significa halégeno (especialmente significa fldor, cluro o bromo), significa
alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi), o
significa arilsulfoniloxi (especialmente p-tolilsulfoniloxi),

en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido, tal como por ejemplo carbonato

de potasio o trietilamina y, en caso dado, en presencia de un diluyente tal como por

cjemplo acetona, butanona, acetonitrilo, N,N-dimetil-formamida o

dimetilsulféxido, a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C y en caso dado a

continuaci6n se llevan a cabo otras reacciones de transformacién en el &mbito de la

definicion de los substiluyentes, de manera usual (véanse los ejemplos de

obtencién).
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Los productos activos segiin la invencién se pueden emplear como defoliantes,
desecantes, agentes herbicidas y especialmente como agentes para eliminar las malas
hierbas. Por malas hierbas, en el mis amplio sentido, se han de entender las plantas
que crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, segiin la
invencién, actden como herbicidas totales o selectivos, deperxie esencialmente de la
cantidad empleada

Los productos activos seglin la invencién pueden emplearse por ejemiplo en
las plantas siguientes:

Malas hierbas dicotiledéneas de las clases: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia,
Anoda, Anthemis, Aphenes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia,
Centaurea, Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex,

Ervsimum, Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia,
Lamium, Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis,
Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygorum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus,
Rorippa, Rotala, Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum,
Sonchus, Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifoliumn, Urtica, Veronica,
Viola, Xanthium.

Cultivos dicotiledéneos de las clases: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,
Helianthus, Daucus, Glycine, Gossypium, Ipomoea, Lactuca, Limum, Lycopersicon,
Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solarmum, 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, Leptochioa,
Lolium, Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia,
Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.
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Cultivos monocotiledineos de las clases: Allium, Ananas, Asparagus, Avena, ‘\'

Hordeum, Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

El empleo de los productos activos segin la invencién, no estd sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual forma también
sobre otras plantas.

Los productos activos seglin la invencién 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, se pueden emplear los compuestos para combatir las
hierbas malas en cultivos permanentes, por ejemplo, en instalaciones forestales, de
drboles de adorno, de 4rboles frutales, de vifiedos, de drboles citricos, de nogales, de
plétanos, de café, de t£, de goma de palmas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y
de hipulo, sobre trazados ornamentales y deportivos y en superficies de prados y para
combatir las hierbas malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

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

Los productos activos segn la invencin pueden emplearse también en
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicacién para la lucha contra las
pestes animales y contra las enfermedades fiingicas o bacterianas de las plantas.
Pueden emplearse en caso dado también como productos intermedios o como
productos de partida para la sintesis de otros productos activos

Segiin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.

Por plantas se entenderén en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales
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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 biotecnolégicos y de ingenieria 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 rafces, pudiéndose indicar de manera
ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y
semillas asf como raices, tubérculos y rizomas. A las partes de las plantas pertenecen
también las cosechas asf como material de reproduccifn vegetativo y generativo, por
ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo seglin 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, ademis por recubrimientos con una o varias capas.

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

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

¢s, emulsionantes y/o dispersantes y/o medios generadores de espuma.
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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 alquilnaftalenos, los hidrocarburos
arométicos clorados y los hidrocarburos alifiiticos clorados, tales como los cloroben-
cenos, cloroetilenos o cloruro de metileno, los hidrocarburos alifiticos, tales como
ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo, las fracciones de petréleo crudo, los aceites
minerales y vegetales, 1os alcoholes tales como butanol, o glicol, asi como sus ésteres
y &eres, las cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexa-nona, los disoiventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsul-féxido, asf como el agua.

Como excipientes sélidos entran en consideracién: por ejemplo, sales de
amonio y los minerales naturales molturados, tales como caolines, arcillas, talco,
creta, cuarzo, aftapulgita, montmorillonita o tierras de diatoméas y minerales
sintéticos molturados, tales como 4cido silfcico, altamente disperso, 6xido de aluminio
y silicatos, como excipientes s6lidos para granulados entran en consideracién: por
cjemplo, minerales naturales quebrados y fraccionados tales como calcita, mérmol,
piedra pémez, sepiolita, dolomita, asf como granulados sintéticos de harinas
inorgénicas y orgénicas, asi como granulados de materiales orgénicos, tales como
serrines, cdscaras de nuez de coco, panochas de mafz y talios de tabaco; como emml-
sionantes y/o generadores de espuma entran en consideracién: por ejemplo, los
emulsionantes no iénicos y anidnicos, tales como ésteres polioxietilenados de dcidos
grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por ejemplo
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como los
hidrolizados de albiimina; como dispersantes entran en consideracién: por ejemplo,

lixiviaciones sulffticas de lignina y metilcelulosa.
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En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como carboximetil-
celulosa, polimeros natrales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma de
latex, tales como goma ardbiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asi como
fosfo-lipidos naturales, tales como cefalina y lecitina, y fosfolfpidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

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

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

Los productos activos segiin la invencién pueden encontrar aplicacién como
tales 0 en sus formulaciones también en mezcla con herbicidas y/o con productos que
mejoren la compatibilidad para con las plantas de cultivo (“protectores™) conocidos
para la lucha contra las malas hierbas, siendo posibles preparados listos para su
empleo 0 mezclas de tanque. También son posibles con agentes para combatir las
malas hierbas, que contengan uno o varios herbicidas conocidos y un protector.

Para las mezclas entran en consideracién herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-622H, Beflubutamid, Benazolin(-etilo), Benfuresate,
Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzofenap,
Benzoylprop-(etilo),  Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-sodio) Bromobutide,
Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil(alilo), Butroxydim, Butylate,
Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone(-etilo), Chlomethoxyfen,

Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron(-etilo), Chlomitrofen, Chlorsulfuron,
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Chlortoluron, Conidon(-etilo) Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim, Clethodim,
Clodinafop(-propargilo), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyrasulfuron(-
metilo), Cloransulam(-metilo), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne, Cycloate,
Cyclosuifamuron, Cycloxydim, Cyhalofop(-butilo), 2,4-D, 2,4-DB, Desmedipham,
Diallate, Dicamba, Diclorprop(-P), Diclofop(-metilo), Diclosulam, Diethatyl(-etilo),
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor,
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat,
Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, 'Ethnlﬂuralin.
Ethametsulfuron(-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etobenzanid,
Fenoxaprop(-P-etilo), Fentrazamide, Flamprop(-isopropilo), Flamprop(-isopropilo-L.,
-metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butilo), Fluazolate, Flucarbazone(-
sodio), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin, Flumipropyn,
Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-etilo), Flupoxam,
Flupropacil, Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo),  Fluridone,
Fluroxypyr(-butoxipropilo, -meptyl), Flurprimido], Flurtamone, Fluthiacet(-metilo),
Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate(-amonio), Glyphosate(-
isopropilamonio), Halosafen, Haloxyfpp(—etoxietilo, -P-metilo), Hexazinone,
Imazamethabenz(-metilo), Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr,
Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, Iodosulfuron(-metilo, -sodio), Ioxynil,
Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole,
Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,, Mefenacet,
Mesotrione, Metamitron, 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, Pamaquat, 4cido pelarg6nico,
Pendimethalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos,
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Pretilachlor, Primisulfuron(-metilo), Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil,
Propaquizafop, Propisochlor, Procarbazone(-sodio), Propyzamide, Prosulfocarb,
Prosulfuron, Pyraflufen(-etilo), Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron(-etilo),
Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol, Pyriftalid,
Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine,
Quizalofop(-P-etilo, -P-tefurilo), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn,
Suicotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron(-metilo), 'Sulfosate, Sulfosulfuron,
Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor,
Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron(-metilo), Thiobencarb,
Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron(-metilo), Triclopyr,
Tridiphane, Trifluralin , Trifloxysulfuron, Triflusulfuron(-metilo), Tritosulfuron.

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

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

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

La cantidad de producto activo emplcad_a puede oscilar dentro de un amplio
margen. Esta depende fundamentalmente del tipo del efecto deseado. Fundamen-
talmente dependen del tipo del efecto deseado. En general las cantidades empleadas se
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sitda entre 1 g y 10 kg de producto activo por hectirea de superficie del terreno,
preferentemente entre 5 g y 5 kg por hectirea.
La obtencidn y el empleo de las substancias activas segin la invencién se
deq_lucen de los ejemplos s'iguientes:
Ejemplos de obtencién:
Ejemplo 1.

N

(Procedimiento (a)).

Se afiaden a una solucién de 1,1 g (2,7 mmoles) de cloruro de 3-[2-(3'.4'-
dimetil-1’,2’ 4'-1H-triazolin-5-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoilo en
20 ml de diclorometano, sucesivamente, 0,30 g (2,7 mmoles) de 1-etil-5-hidroxi-
pirazol, 0,8 g (8,0 mmoles) de trictilamina y una gota de N,N-dimetil-formamida.
Se agita la mezcla aproximadamente durante 24 horas a temperatura ambiente
(aproximadamente a 20°C), Iz solucidn de Ia reaccién se Iava sucesivamente con
cido clorhidrico 1IN y con solucién satrada de cloruro de sodio, se seca sobre
sulfato de magnesio y se elimina el disolvente al vacfo de la trompa de agua. El
residuo se disuelve en 30 ml de acetonitrilo y se combina, sucesivamente, bajo
ligera refrigeracién, con 0,28 g (3,3 mmoles) de 2-hidroxi-2-metil-propionitrilo y
1,4 g (14 mmoles) de trietilamina. Se agita durante otras 24 horas a temperamra
ambiente, se elimina la parte principal del disolvente al vacio de la trompa de agua
y el residuo se disuelve en diclorometano y 4cido clorhidrico 1N. La fase orgénica
se separa, se lava con agua y con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca
sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del

filtrado por destilacién bajo presién reducida.
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Se obtienen 1,1 g (88 % de la teoria) del 4-{3-[2(3",4’-dimetil-1",2’,4'-1H-

. triazolin-5"-on-1'-il)-etiloxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoil}-1-etil-5-hidroxi-1H-

pirazol en forma de residuo oleaginoso.

Log P: 1,23.
Ejemplo 2.
N
cl
[+ ]
(Procedimiento (a)).

Se disuelven 1,95 g (5,4 mmoles) del dcido 3-(3'-etoxi-4'-metil-1°,2',4’-1H-
triazolin-5'-on-1’-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoico en 75 ml de acetonitrilo y se
com-binan con 0,61 g de 1,3-cicichexanodiona (5,4 mmoles) asi como con 1,33 g
de diciclohexilcarbodiimida (DCC, 1,2 equivalentes). Al cabo de 15 minutos de
agitacién a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) se afiaden 1,5 ml de
trietil-amina (2 equivalentes) y 0,29 ml de cianuro de trimetilsililo (0,4
equivalentes). Al cabo de 2 horas a temperatura ambiente s¢ concentra por
evaporacién al vacio de la trompa de agua, el residuo se agita con solucién acuosa
al 10 % de carbonato de sodio y se separa por filtracién. El filtrado se sacude con
dietiléter y la fase acuosa se acidifica con dcido clorhidrico 2N. El producto
precipitado se extrae varias veces con diclorometano, las fases orgénicas reunidas
se secan sobre sulfato de sodio, se filtran y se concentran por evaporacion.

Se obtienen 1,3 g (53 % de la teoria) de la 2-[3-(3’-etoxi-4"-metil-1",2" 4"
1H-triazolin-5"-on-1'-il)}-metoxi-2 ,4-dicloro-benzoil]-1,3-ciclohexanodiona en for-
ma de resina viscosa.

Log P = 2.52.

s
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De manera andloga a la de los ejemplos 1 y 2 asf como de acuerdo con la
descripcién general de los procedimientos de obtencién segiin la invencién pueden
prepararse por ejemplo también los compuestos de la férmula general (I) indicados

en la tabla 1 siguiente.
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Tabla 1: Ejemplos de compuestos de la férmula (I)

Ej. (Posicién)| (Posicién) | (Posicién | Datos
o [A R Ly ®m  [OAR) | fisicos
. R*
3 [CH; ) 0] [6)) logP = 2,04 7|
_ a a N
OH A
4 |CH;CH; ? @ @ O] logP = 1,927
Cl Cl
OH r

NgZ
o‘l“}

5 CH,CH, @ D) [6) logP=1,527
ﬂ, c cl

Nz
L)

2

2
D

2
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Ej. (Posicién)|(Posicion) [ (Posicién | Datos
e |A R' R? ®)m |[OARY) fisicos
R‘
6  |CH,CH: ‘ @ D) ) logP=193"|
&- CH, a I.
OH N c :
N
7 [ChCH @ @ ©) logP=1,68"
}(—\(/ CH, a
chl m ’G".
IS
8  |CH.CH: ?‘ @ @ )] logP=1.94"
Cl SCH, I‘:
OH N E ?
AR
9 [CH:CHa }Q’ @ @ &) logP=1,587 |
we{ on  |© SCHs
ﬁo .
10 |CH.CH:| @ = @ ) [5)) logP = 1,91 |
CH, SCH;
OH _c
7%




44-
Ej. (Posicién) | (Posicién) [(Posicién | Datos
e |A R' R ®)  |OARY fisicos
Rl
11 |CH,CH; (2 %) 3) logP =1,65%
& ci SO,CH; A
i —~CH,
OH . N
%
12 |CH;CH; ;:z’ 2 (4 3) logP = 2,07"
he? CH, cl
‘
e
Br
13 |CH; 9 2 ) o) logP = 2,447
Cl Cl H,
OH N&’m'
M
14 |[CH,CH; N (2) ) 3) logP = 2,057 |
4 SCH
et - P cH,
o
.
Productos de ida de la f6rmula :
Ejemplo (II-1).

Primera etapa.

=
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Se hace pasar a tra\;és de una solucién a ebullicién de 100 g (0,6 moles) de
3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo y 0,4 ml de diisopropilamina, en 800 ml de
1,2-dicloro-etano, en el transcurso de 4 hasta 6 horas, 43 g (0,606 moles) de cloro
gaseoso. Tras la .refrigeracién se lava la solucién sucesivamente con, respectiva-
mente, 200 ml de solucién al 5 % de bisulfito de sodio y con solucién saturada de
cloruro de sodio, se seca la fase orgdnica sobre sulfato de magnesio y se elimina el
disolvente el vacic de la trompa de agua. El aceite de color pardo obscuro,
obtenido como residuo, se combina con 30 ml de dietiléter y se refrigera a 0° hasta
4°C para la cristalizacién. Los cristales precipitados se afslan mediante filtracién
por succién, se lavan con un poco de dietiléter frio y se secan en vacfo a 30°C.

Se obtienen 46,6 g (39 % de la teorfa) del 4-cloro-3-hidroxi-2-metil-
benzoato de metilo.

Log P: 2,14.

Si en lugar del 3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo se emplea el corres-
pordiente éster de etilo, se obtendrd, seglin el mismo procedimiento, el 4-cloro-3-
hidroxi-2-metil-benzoato de etilo.

Punto de fusién: 51°C.

Segunda etapa.

o—cH,

Se afiaden a una solucién de 25 g (0,125 moles) de 4-cloro-3-hidroxi-2-

metil-benzoato de metilo, en 400 ml de acetonitrilo, sucesivamente, 34,2 g (0,248
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moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 29,3 g (0,125 moles)
de p-toluenosulfonato de 2-cloro-etanol. Se calienta aproximadamente durante 7
horas a 70°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la mayor
parte del disolvente al vacfo de Ia trompa de agua. El residuo se disuelve en 200 mi
de diclorometano y 300 ml de agua. La fase orgénica se separa, se lava con agua,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina
cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

Se obtienen 32,5 g (99 % de la teoria) del 4-cloro-3-(2-cloro-etoxi)-2-metil-
benzoato de metilo en forma de aceite obscuro.
Log P = 3,52.
Tercera etapa.

o—cH,

Se afiaden a una solucién de 16,0 g (60,8 mmoles) de 4-cloro-3-(2-cloro-
etoxi)-2-metil-benzoato de metilo en 70 ml de dimetilsulf6xido, sucesivamente,
18,4 g (0,133 moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 6,9 g
(60,8 mmoles) de 3,4-dimetil-1,2,4-triazolin-5-ona. Se calienta aproximadamente
durante 6 horas a 90°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la
mayor parte del disolvente al vacfo de la trompa de agua. El residuo se disuelve en
140 ml de diclorometano y 60 ml de agua. La fase orginica se separa, se lava con
agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se concentra por evaporacién al vacfo de
la trompa de agua. El residuo oleaginoso se agita con 25 ml de éter de petrSleo. El
producto cristalino precipitado en este caso se afsla mediante filtracién por succi6n,

Se obtienen 18,5 g (80 % de la teorfa) del 4-cloro-3-[2-(3°,4’-dimetil-

1',2',4’-1H-triazolin-5"-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo.

')_(o\\
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Log P: 1,94.
Ejemplo (I1-2).

o—cH,

Se afiaden a una solucién de 12,4 g (36,5 mmoles) de 4-cloro-3-[2-(3",4’-
dimetil-1’,2°,4’-1H-triazolin-5"-on-1"-il)}-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo, en 100
ml de N,N-dimetil-formamida, bajo refrigeracién con hielo, 3,3 g (44,5 mmoles)
de metilmerciptido de sodio. Se agita durante aproximadamente 6 horas a
temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) y se elimina la mayor parte del
disolvente al vacfo de la trompa de agua. El residuo se disuelve en 300 ml de
acetato de etilo y 200 ml de agua. La fase orgénica se separa, se lava con agua, se
seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente
de} filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

Se obtienen 5,4 g (42 % de la teoria) del 3-[2(3',4’-dimetil-1’,2’ 4'-1H-
triazolin-5’-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de metilo.

Log P = 1,89.
Ejemplo (11-3).

Se afiaden a una solucién de 12,3 g (33,7 mmoles) de 3-[2-(3’,4"-dimetil-
1’,2' 4’-1H-triazolin-5’-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de etilo en 40

ml de &cido acético, 10 mg de tetrahidrato de molibdato de amonio y 17,3 g (178
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mmoles) de solucidn acuosa al 35 % de peréxido de hidrégeno. La mezcla de la
reaccién se calienta durante aproximadamente 6 horas a 50°C hasta 60°C, se
diluye con agua y se extrae con acetato de etilo. La fase orgénica se separa, se lava
sucesivamente con agua, con solucién de bicarbonato de sodio, con solucién de
tiosulfato de sodio y nuevamente con agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se
filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo
presién reducida.

Se obtienen 12,3 g (92 % de la teoria) del 3-[2-(3',4'-dimetil-1',2° 4'-1H-
triazolin-5'-on-1"-il)-etoxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoato de etilo.
Log P = 1,76.
Ejemplo (I1-4).

£,
0

O—H

Se afiaden a2 una solucién de 6,5 g (19,0 mmoles) de 4-cloro-3-[2-(3’,4'-
dimetil-1",2* ,4'-1H-triazol-5’-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo en 40 ml
de etanol, 1,2 g (30 mmoles) de una solucién de hidréxido de sodio en 20 ml de
agua. La solucién se agita durante aproximadamente 24 horas a temperatura
ambiente (aproximadamente 20°C), y se elimina la mayor parte del disolvente al
vacio de la trompa de agua. El residuo se disuelve en agua y se acidifica con 4cido
clorhidrico. La suspensién formada se extrae con acetato de etilo, la fase orgénica
se separa, se lava con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca sobre sulfato
de magnesio y se filtra.

El disolvente se elimina cuidadosamente el filtrado por destilacién bajo

presién reducida.
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Se obtienen 5,9 g (95 % de la teorfa) del 4cido 4-cloro-3-[2-(3°,4'-dimetil-
1’,2’,4'-1H-triazolin5’-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-benzoico.
LogP = 1,37. .
Ejemplo (11-5). .

Se calientan-2,3 g (6,65 mmoles) del 4cido 2,4-dicloro-3-[2-(3’,4’-dimetil-
1’,2’,4'-1H-triazolin-5"-on-1"-il}-etoxil-2-benzoico, en 10 ml de cloruro de tionilo
aproximadamente durante 1,5 horas a 70°C. Se deja refrigerar la solucién de la
reaccion y se elimina el cloruro de tionilo en exceso bajo presién reducida.

Se obtienen 2,4 g (100 % de la teoria) del cloruro de 2,4-dicloro-3-[2-
(3’,4’-dimetil-1',2’ ,4’-1H-triazolin-5"-on-1’-il)-etoxi]-2-benzoilo.

Log P = 1,24,
ﬁ{s

Ejemplo (11-6).

Se disuelven 5 g (21,3 mmoles) del 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo
en 200 ml de tetrahidrofurano y se combinan con 3,68 g (21,3 mmoles) de 1-
hidroxi-metil-3-etoxi-4-metil-1,2,4-triazolin-5-ona. Tras adicién de 5,58 g (21,3
mmoles) de trifenilfosfina se afiaden, gota a gota, a 0°C, 4,4 g de diazo-

dicarboxilato de dietilo al 85 %. La solucién resultante se agita durante la noche,
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se concentra por evaporacién al vacio de la trompa de agua y se filtra a través de
gel de silice (acetato de etilo/hexano). El filtrado se concentra por evaporacién y se
combina con dietiléter. El producto sélido que se separa se recoge por filtracién y
el disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo presién
reducida.

Se obtienen 6,8 g (82 % de la teorfa) del 3-(3'-etoxi-4’-metii-1°,2",4'-1H-
tri-azolin-5'-on-1'-il}-metoxi-2,4-dicloro-benzoato de etilo en forma de aceite
Viscoso0.

Log P = 2.77.
Ejemplo (II-7).

Se disuelven 2 g (8,5 mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo en
30 ml de acetonitrilo y se combinan sucesivamente con 0,86 g (8,5 mmoles) de
trietilamina y 1,2 g (8,5 mmoles) de N-clorometil-2-piridona. La mezcla resultante
se agita durante 7 horas a 60°C, se combina con agua y se extrae con acetato de
etilo. La fase orgénica se separa, se lava con solucién saturada de cloruro de sodio,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina por
destilacién cuidadosamente bajo presién reducida.

Se obtienen 2,4 g (82 % de la teoria) del 2,4-dicloro~3-(1H-pirid-2-on-1-il)-
metoxi-benzoato de etilo.

Ejemplo (11-8).
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Se agitan 6,4 g (16,3 mmoles) del 3(3’-etoxi-4"-metil-1’,2' 4’-1H-triazolin-
5'-on-1’-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoato de etilo en una mezcla constituida por 250
ml de ciclohexano y 25 ml de etilenglicol-monometiléter en presencia de 0,91 g de
hidréxido de potasio en polvo durante 15 horas a temperatura ambiente (aproxima-
damente 20°C). Se diluye con agua y se acidifica con 4cido clorhidrico 2N. El
producto sélido precipitado se afsla mediante filtracién por succi6n.

Se obticnen 4,05 g (69 % de la teorfa) del ficido 3-(3'-etoxi-4’-metil-
1',2",4’-1H-triazolin-5'-on-1'-il)-metoxi-2 ,4-dicloro-benzoico.
log P: 1,74.

De manera anéloga a la de los ejemplos (11-1) hasta (I1-8) pueden prepararse
por ejemplo también los compuestos de la férmula general (II) o los derivados

reactivos de los mismos -véase la férmula (I1a)-, indicados en la tabla 2 siguiente,

R
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Tabla 2: Ejemplos de compuestos de la férmula (II) o bien (I1A).

Ej. (l:uiciﬁll) (Posicién) |{Posicién Datos
N e o e e
09 |CHCH, (@) @) G CiHs [logP=2,257
CH, Cl
O
o]
o0 |[ChCm (@ |® |0 s [loaF =2,169
CH, SCH; 3
™
AN .
T-11 |CH:CH: |(2) @ ) CH, [logP=1,487
CH; SO,CH, )
,‘I Ly
VA Y
I-12 [CHCH: [  |@ B) H  [logP=133"
CH, SCH, 1I:
=
I-13  |CH.CH: () @ )] H  {logP=032"
CH, SO,CH, ‘J:'
/N_Co
I-14 |CH:CH: |(2) (4) %)) CaHs [logP=2,08"
Cl Cl
r{%'w
7%

o
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E;. (Posicion) [ (Posicién) [ (Posicién Datos
L L N S ™
o-15  [CH,.CH; [@) ) () logP=123"
cl a
N
/%
I-16 |CH:CHa [(2) @) Q) CiHs |logP=2,139
SCH, SCH,
l‘
[0
H-17 [CH;CH; [(2) 4) ()] C:H; [logP=2,09"
Cl SCH, ;a
/ £o
O-18 |CH.CH: [(D) @) Q) H logP=1,279
: cl SCH; . S
0O
I-19 |CHCH: |@) ) ®) H  |logP=059"|
al SOCH,3
N
(o]
D20 |CHCH @ 2 |@ @ CH; |logP=1,72"
Ci S0,CH,
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i Posicién) |(Posicién) | (Posicién Datos
B ht’ ®). gpn‘) R | ggicos
ll°
21 |CH;CH; |@) ) @) H  |lgP=0,77"
cl SO,CH, "i‘-
. -~CH,
120
o I T A [)) @ ® H [logP=0,46"]
SO,CH; |SO;CHy
™
VAR
023 |CH:,CH: [ @ @) CiHs |logP=1,49" |
Cl SOCH,
n&""‘*
o
24 |CH,CH; | @ G H  [logP=095"
CH, SO,CH; r- (xHCI)
0
ARS
125 |CH.CHa |@) @ ®) H  [logP=0,83"
Cl SO:CH, r (xHCI)
2
VAR
T-26 |CH;CH: |(2) @ 6] H |[logP=134"
CH, SCH, r:l (xHCI)
0
VARY
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Ej. (Posicidn) [(Posicién) | (Posicién Datos
O e ™
" 027 |CH:CH; |(2) @ 3 H logP=1,27"
a SCH, I': (<HCY)
0
128 |CHCH; |(2) @ [£)) H  [logP=137"
CH; Cl (xHCI)
'1‘3‘“*'
M
029 |CH: [ @ ) CiH; |logP=2,69" |
cl cl y
_ AR
1I-30 |CH; (V) @ 3) CHy (logP=2,137
Y%
031 |CH: |2 @) [0)) H logP =1,68" |
cl cl
NI_E"”’
M
-32 |CH; |@) @ ) H THNMR
cl cl N (DMSO-D6),
Nz 5): 5,89 ppm

(s, CHy)




Ejemplos de aplicacién:

Ejemplo A,
Ensayo 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 parie en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se
agrega la cantidad de emulsionante seilalada y €l concentrado se diluye con agua a la
concentracién deseada.

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

Al cabo de tres semanas se evaliia 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).
100 % = destruccién total.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los ¢jemplos de
obtencién 1, 2, 3,4, 5,6, 7, 8,9, 10y 11 con una compatibilidad ampliamente buena
frente a las plantas de cuiltivo, tal como, por ejemplo, mafz, un potente efecto contra
las malas hierbas.

Ejemplo B.
Ensayo de post-brote.
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Disolvente: 5 Partes en peso de acetona.
Emuisionante: 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
concen-tracién descada.

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

Al cabo de tres semanas se evalia el grado de dafios de las plantas en % de
daiios en comparacién con el desarrollo de ios controles sin tratar.

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

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los ejemplos de
obtencién 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9,10, 11 y 13, con una compatibilidad parcialmente
buena frente a las plantas de cultivo, tal como, por ejemplo, maiz, un potente efecto

contra las malas hierbas.
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REIVINDICACIONES
1.- Arilcetonas substituidas de 1a fSrmula general (I)

en la que

n significa los nimeros 0, 1 0 2,

A
RI

iy

donde

Rl

Rﬁ

significa alcanodiilo (alquileno),

significa uno de los agrupamientos siguientes
R R"
n{/ z ]
o N / 0 / 13
R g ® R" R

significa los nimeros Q hasta 6,

significa halégeno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectiva-mente en caso dado, o -en el caso en que m signifique 2-
significa en caso dado también junto con un segundo resto R*® alcanodiilo
(alquileno),

significa hidroxi, formiloxi, halégeno, o significa alcoxi, alquiltio,
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alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfonil-

oxi, alqueniloxi, alquiniloxi, ariloxi, ariltio, arilcarboniloxi,

« arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilalcoxi o arilalquiltio, substituidos

respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno. ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alco-
xicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi,
alquiniloxi, arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo o alquiltio substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-
mente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-
mente en caso dado, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfiniio o alquilsulfonilo
substituidos respec-tivamente en caso dado,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6-
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geno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo substituidos respectiva-
mente en caso dado, |

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halGgeno, o
signi-fica alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o  dialquilaminosulfonilo  substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterociclico, monociclico o biciclico, saturado o
insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heterodtomos (hasta 4 dtomos de nitrégeno y en caso dado -alternativa
o adicionalmente- 1 o 2 ftomos de oxigeno y 1 o0 2 stomos de azufre, o uno
0 dos agrupamientos SO- o0 uno o dos agrupamientos SO,-), ¥ que contiene
ademfs de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como

componentes del heterociclo,

-con inclusién de todas las formas tautémeras posibles de ios compuestos de la

férmula general (I) y de las sales o bien aductos con £cido o con bases posibles de

los compuestos de la férmula general (I)-.

porque

n

m
A
RI

2.- Compuestos de la formula (T) segiin la reivindicacién 1, caracterizados

significa los nimeros 0 o 1,
significa los mimeros 0, 1,2,3 04,
significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 itomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos siguientes
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o

R4

significa hi;lrégeno. nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
haldgeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
respectivamente con 1 a 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por alquiltio con 1 2 4 Atomos de
carbono, por alquilsuifinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, ciia]quilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 4tomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono;

significa uno de los agrupamientos heterocfclicos siguientes
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siendo el enlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble,

Q
R"

significa oxigeno o azufre,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquiisuilfonilo respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno,
por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 &4tomos de carbono, significa alquilamino o
dialquilamino respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respeciivamente en caso dado por halégeno, significa
alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o alquenilamino
respectivamente con hasta 6 itomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloal-quiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, o significa fenilo,

feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencilamino
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substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilocon 1 a

4 &tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, significa

“pirrolidino, piperidino o morfolino, o -en el caso en que dos restos

contiguos R" y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R™ contiguo un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 dtomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno o por alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado,
hasta 3 tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por halgeno, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, © junto con un resto
contiguo R" o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 stomos de carbono,
substituido en caso dado por hal6geno o por salquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono,

pudiendo tener los restos individuales R y R' -en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo sgrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el &mbito de Ia definicién anterior,

RS

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta
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6 dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, significa fenilo
substituido en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 ftomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, 0 en caso dado también
-en el caso en que m signifique 2- junto con un segundo resto R* significa
alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6 4tomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilcarboniloxi,
alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi
respectivamente con 1 hasta 6 4dtomos de carbono en los grupos alquilo
substituidos respec-tivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi
respectivamente con 2 hasta 6 #tomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilalcoxi,
arilalquiltio o arilalquilo respectivamente con 6 o 10 4tomos de carbono en
los grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
haldgenoaicoxi con 1 a 4 4tomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo
res-pectivamente con 1 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por

alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
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ditomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por
alquilo con 1 a hasta 4 dtomos de carbono,

“significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 &tomos de carbono

substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 dtomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 ftomos de carbono, substituidos respec-
tivamente en caso dado por ciano o por halégeno, significa cicloalquilo o
cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 4 &tomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 ftomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo
respectivamente con 6 o 10 dtomos de carbono en los grupos arilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo, substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 ftomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por halgenoalcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicar-
boniloxi, alquilaminocarboniloxi 0 alquilsulfoniloxi respectivamen-te con 1
hasta 6 &tomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6
dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, o
por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o

arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 ftomos de carbono en los grupos
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arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 ftomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilearbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo o alquiltio respectivamente
con 1 hasta 6 itomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos
respectivamente en ca50 dado por ciano, por halégeno, o po alcoxi con 1 2 4
fitomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, .
significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 dtomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
ftomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 ftomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
#tomos de carbono, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilc o alquilsulfonilo
respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo
substinidos respecti-vamente en caso dado por ciano, por halégeno o por

alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono.
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3.- Compuestos de la férmula (I) segim las reivindicaciones 1 o 2,

caracterizados porque

m ., -significa los mimeros 0, 1,2 0 3,

A

RZ

RJ

* significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-

1,2-diilo, propano-1,3-diilo (trimetileno), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fltor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por fior y/o por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- 0 i-
propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por 1 0 i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsuifinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o -por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilamino-sulfonilo o dietilaminosulfonilo,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s~ 0 t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi substituidos respectivamente en caso

dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi,
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significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- 0 i-
propil-sulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por clorm, o
significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilamino-sulfonilo o dietilaminosulfonilo,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes

R“

. \N/L. R

Y L.

}- Y
R“

significa flGor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s
o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-butiltio, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa fenilo substituido en caso dedo por flGor, por cloro, por
metilo o por metoxi, o significa en casc dado también ~en el caso en que m
signifique 2- junto con un segundo resto R’ etano-1,2<diilo (dimetileno)
propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-butiltio, acetiloxi,
propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-
propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-
propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-
propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por

fldor, por cloro, por metoxi o0 por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi,



L .

RT

Rl

-71-

propiniloxi o butiniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano,

por flior, por cloro o por bromo, o significa fenoxi, feniltio, benciloxi,

. * bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio o bencilo

substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por flior,
por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s-
o t-butilo, por triflformetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por

n-, i-, s- 0 t-butoxi, por diflGormetoxi o por trifliormetoxi,

. significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro, bromo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n-
0 i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsuifonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substitnidos respectivamente en caso dado por ciano, por
flior, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 5- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fltor,
por cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexil-metilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fliior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o

bencilo substi-tuidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
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fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-
, i~, §- 0 t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-

propoxi, por n-, i-, - 0 t-butoxi, por difliiormetoxi o por trifliormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, -

o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxi-carboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocar-boniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flior, por cloro o por bromo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substi-tuidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-
propilo, por n-, i,- 5- o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por difliormetoxi o por
triflGormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro, bromo,
o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi,. n- o i-propoxi, n-, i-, s- o t-
butoxi, meto-xicarbonilo, etoxicarbonilo, n- 0 i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por
etoxi, por n- o i-propoxi,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo
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substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,

por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,

- “ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por

ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, fldor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propiio, n-, i-, 5- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n~, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsuifonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fliior, por cloro, por brono, por metoxi o por etoxi,
significa hidr6geno, hidroxi, mercapto, ciano, flior, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- 0
j-propoxi, n-, i-, 5- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, -0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etil-sulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-,
i-, s~ o t-butoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, s- 0
t-butiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por

metil-sulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
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metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa
etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclo-hexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopro-pilamino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, ciclopropil-metilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentiimetilo, ciclohexilmetilo, ciclopropil-metoxi, ciclobutilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilme-tiltio, ciclobutilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilme-tilamino,
ciclobutilmetilamino, ciclopentiimetilamino o  ciclohexilmetilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o
significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o
bencilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro,
por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por metoxi,
por etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, o
—en el caso en que los restos contiguos R'* y R se encuentren sobre un
doble enlace- significa junto con el resto R contiguo también un
agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i- o s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o
dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por

cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo
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0 propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por

cloro, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclo-

- propilmetilo,  ciclobutilmetilo,  ciclopentilmetilo,  ciclohexilmetilo

substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, o
significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fldor, por_cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- 0 t-
butilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi, 0 junt0 con un resto
contiguo R™ o R significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-
diilo (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo

y/o por e.tilo

pudiendo tener los restos individuales R" y R —en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el &mbito de la definicién anterior.

4.- Compuestos de la férmula (I) seglin una de las reivindicaciones 1 a 3,

caracterizados porque

m significa los mimeros 0, 10 2,

A significa metileno o dimetileno,

R? significa hidrégeno, nitro, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difliormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
diflGor-metoxi, trifiGiormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsul-fonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo,

R’  significa nitro, ciano, flGor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

difléormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,

metiltiometilo, metilsulfiniimetilo, metilsuifonilmetilo, metoxi, etoxi,
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difiiormetoxi, trififor-metoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfo-nilo o dimetilaminosulfonilo,

significa metilo, etilo,.n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio subs-
tituidos respectivamente en caso dado por flGor o por cloro, significa fenilo,
o en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto con un
segundo resto R® significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,

etiltio, n- o i-propiltio, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi,

_ metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi,

metilaminocarboniloxi, etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi,
metilsulfoniloxi, etilsulfo-niloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos
respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por metoxi 0 por etoxi,
significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenoxi, feniltio, benzoiloxi,
benzoilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio o bencilo
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por flior,
por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difldormetoxi
o por trifldormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o
i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metil-sulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por

cloro, por metoxi o por etoxi,
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significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos

respectivamente en caso dado por ciano, por flor, por cloro, por metoxi o

* por etoxi, significa propenilo o propinilo substituidos respectivamente en

caso dado por flior o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa
fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliiormetoxi
o por trifldormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butirviloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-pro-pilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flfior, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por
n- 0 i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,
benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en
caso dado por nitro, por ciano, por fidor, por cloro, por bromo, por metilo,
por etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, por diflior-metoxi o por trifliormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, fliior, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, substituidos respectivamente en caso dado por flior,

por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi,
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significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos res-
pectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi o.
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo, '

significa hidrdgeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respec-tivamente en caso dado por flGor, por cloro, por metoxi © por etoxi,
o significa ciclopropilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, ciano, fldor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por
bromo, por metoxi ¢ por etoxi,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, fiGor, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- ¢ i-propilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substitnidos respectiva-
mente en caso dado por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-
propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por
etilsulfinilo, por n- o i-propilsuifinilo, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo,
por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino, n- o i-
propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio o propenilamino substituidos

respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, significa ciclopropilo,

'f,\\'
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ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, ciclopropilmetoxi o

ciclopropilmetiltio substituidos regpectivamente en caso dado por flGor y/o

« por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo,

benciloxi, benciltio 0 bencilamino substituidos respectivamente en caso dado
por fldor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- 0 i-propilo, por metoxi,
por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 —en el caso en que dos restos contiguos R"
y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con el resto R*
contiguo también un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o dimetilamino substi-
tuidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo, ciclobutilo
o ci.clopropilmetilo substituidos respectivamente en caso Jdado por flior y/o
por cloro, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso
dado por flior, por cloro, por metilo, poi' etilo, por n- o i-propilo, por
metoxi, por etoxi, por o- o i-propoxi, o junto con un resto contiguo R“ o
RY significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o0 butano-1,4-diilo
(tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o por

ctilo

pudiendo tener los restos individuales R y R' -en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el 4mbito de la definicién anterior.

5.- Procedimiento para la obtencién de compuestos de la férmula (I) segin

una de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizado porque

(a)

se hacen reaccionar 4cidos benzoicos substitnidos de la férmula general (II)

g
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en la que
n, A, RL, R*y R* tienen el significado indicado en una de las reivindicaciones 1
ad, ’
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejemplo los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o &steres-
con compuestos de la férmula general (I1I)

R-H QI
en la que
R' tiene el significado indicado en una de las reivindicaciones 1 a 4,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dado en presencia de
uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
diluyente,
0 porque
(b)  se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de la férmula general (Ia)

R" o (ia)

en la que

n, A, R, R, Ry R tienen el significado indicado en las reivindicaciones 1



ad,

con un éster del dcido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del dcido cianof6érmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y a continuacién con hidroxilamina o con un aducto
con 4cido de la misma,

en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

y en caso dado después de la realizacién de los procedimientos segiin la invencién
(a) o (b) se llevan a cabo en los compuestos, asi obtenidos, de la férmula general
(M), en el 4mbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones
de substitucién, de oxidacién o de reducciéon y/o los compuestos de la férmula
general (I) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

6.- Benzoilcetonas substituidias de la férmula (12)

R" o )

en la que
n, A, R, R%, R* y R tienen el significado indicado en una de las reivindicaciones 1 a
4,

7.~ Acidos benzoicos substituidos de la férmuia (1)

HO o)
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en la que
n, A, R, R’ y R* tienen el significado indicado en una de las reivindicaciones 1 a 4.

8.- Empleo de al menos un compuesto segliin una de las reivindicaciones 1 a 4
para la lucha contra las plantas indeseables.

9.- Procedimiento para la lucha contra las plantas indeseables, caracterizado
porque se deja actuar sobre las plantas indeseables y/o sobre su medio ambiente al
menos un compuesto segin una de las reivindicaciones 1 a 4.

10.- Agente, caracterizado porque -tiene un contenido en al menos un

compuesto segiin una de las reivindicaciones 1 a 4.

g
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RESUMEN

La invencitn se refiere a nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general

M - ‘

(RY,

en la que
n significa los mimeros 0, 1 0 2,

A significa alcanodiilo (alquileno),
R'  significa uno de los agrupamientos siguientes

R R"
4 7
(RY r& I‘j r‘ /Z R"/kf
R® R')d R =y R

donde
m, R*%, tienen uno de los significados indicados en la descripcién,
asf como a procedimientos para su obtencién, a productos intermedios y al empleo

de estos compuestos como herbicidas.

é)\r
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Substituierte ‘Arylketone

Die El:ﬁhdu.ng betrifft neue substituierte Arylkelone, Verfahren zu ihrer Herstellung
und ihre Verwendung als Herbizide.

Es ist bereits bekannt, daB bestimmte substituierte Arylketone herbizide Eigen-
schaften aufweisen (vgl. EP-A-090262, EP-A-135191, EP-A-186118, EP-A-186119,
EP-A-186120, EP-A-319075, EP-A-352543, EP-A-418175, EP-A-487357, EP-A-
527036, EP-A-527037, EP-A-560483, EP-A-609797, EP-A-609798, EP-A-625505,
EP-A-625508, EP-A-636622, US-A-5804532, US-A-5834402, US-A-5846906, US-
A-5863865, WO-A-96/26192, WO-A-96/26193, WO-A-96/26200, WO-A-96/26206,
WO-A-97/27187, WO-A-97/35850, WO-A-97/41105, WO-A-97/41116, WO-A-
97/41117, WO-A-97/41118, WO-A-97/43270, WO-A-97/46530, WO-A-98/28981,
WO-A-98/31681, WOQ-A-98/31682, WO-A-99/03856, WQO-A-99/07688, WO-A-
99/10327, WO-A-99/10328). Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch nicht in

allen Belangen zufriedenstellend.

Es wurden nun die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I)

)

in welcher
n fur die Zahlen 0, | oder 2 steht,

A fiir Alkandiyl (Alkylen) steht,
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filr eine der nachstehenden Gruppierungen steht

R7 R1°
5 "% h{ﬁ/ R'
® )M‘&R' RE’N R © R R®

wobei

fur die Zahlen 0 bis 6 steht,

fur Halogen oder fiir jeweils pgegebenenfalls substituiertes Alkyl,
Alkylthio oder Aryl steht, oder - fur den Fall, daB m fiir 2 steht - gege-
benenfalls auch zusammen mit einem zweiten Rest R® fiir Alkandiyl
(Alkylen) steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, Halogen, oder fur jeweils gegebenenfalls
substituierles Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-
carbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy, Alkyl-
sulfonyloxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Aryloxy, Arylthio, Aryl-
sulfinyl, Arylsulfonyl, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy, Aryl-

sulfonyloxy, Arylalkoxy, Arylalkylthio, Arylalkylsulfinyl oder Aryl-
alkylsulfonyl steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfony!, Alkoxycarbonyl oder Cycloalkyl steht,

flir WasserstofT oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl,

Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Aryl oder Arylalky!
steht,
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R®  fir Hydroxy, Formyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls substitu-
iertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylamino-
carbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Arylalkoxy,
Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy steht,

R'®  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fir jeweils gegebenenfills substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl,
Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl
steht,

R''  fiir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl
oder Cycloalkyl steht,

R?  fir Wasserstoff oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl
oder Cycloalkyl steht, und

R"?  far Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils gege-
benenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyithio,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl steht,

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkyl-
thio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl-
aminosulfonyl steht,

fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fir
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl steht,

und
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R*  fiir eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 12-gliedrige, gestittigte oder unge-
siittigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische Gruppierung steht,
welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoffatome und gegebenenfalls -
alternativ oder additiv - ein oder zwei Sauerstoffatome oder ein oder zwei
Schwefelatome, oder eine oder zwei SO-Gruppierungen oder eine oder zwei
S07-Gruppierungen) enthdlt, und welche zusitzlich ein bis drei Oxo-Gruppen
(C=0) und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandteile des Heterocyclus
enthiilt,

- einschlieBlich aller m&glichen tautomeren Formen der Verbindungen der all-
gemeinen Formel (I) und der méglichen Salze bzw. S#ure- oder Basen-
Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel (I) -

gefunden.

In den Definitionen sind die Kohlenwasserstoffketten, wie Alkyl oder Alkandiyl -
auch in Verbindung mit Heteroatomen, wie in Alkoxy - jeweils geradkettig oder ver-

zweigt.

Die erfindungsgeméfien Verbindungen der allgemeinen Formel (I) enthalten gege-
benenfalls ein oder mehrere asymmetrisch substituierte Kohlenstoffatome und
kdnnen deshalb in verschiedenen enantiomeren (R- und S- konfigurierten Formen)
bzw. diastereomeren Formen vorliegen. Die Erfindung betriffR sowohl die ver-
schiedenen mdéglichen einzelnen enantiomeren bzw. stereoisomeren Formen der Ver-

bindungen der allgemeinen Formel (I) wie auch die Gemische dieser stereoisomeren
Verbindungen.

Bevorzugte Substituenten bzw. bevorzugte Bereiche der oben und nachstehend auf-

geflihrten Formeln vorhandenen Reste werden im Folgenden definiert.

n steht bevorzugt fiir die Zahlen G oder 1 .
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steht bevorzugt fiir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4.
steht bevorzugt fiir Alkandiyl (Alkylen) mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt fiir eine der nachstehenden Gruppierungen

R
N7
X P
R? R./N Re

steht bevorzugt flir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Halogen, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen,
Ci-Ci-Alkoxy, C;-C4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C4-Alkyl-
sulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyl-
sulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

steht bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C,-C;-
Alkoxy, C;-C4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C4-Alkylsulfonyl
substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-
amino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfony! mit jeweils 1 bis 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen.

steht bevorzugt fir eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen
R™

N\ \, R® /l\,n" - )R“ o
Q) =i S gl &g
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worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfachbindung oder

eine Doppelbindung ist,

Q

Rl4

fur Sauerstoff oder Schwefel steht,

filr Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, filr jeweils ge-
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, C;-C4-Alkoxy, C;-Cs-Alkyl-
thio, C1-C4-Alkylsulfinyl oder C1-C4-Alkylsulfonyl substituiertes
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen, flir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio
oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, filr jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio,
Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkyl-
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alkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen im Alkylteil, oder flir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen, C1-C4-Alkyl oder Ci-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl,
Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio
oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino, Piperidino oder Morpholino
steht, oder — filr den Fall, daB zwei benachbarte Reste R' und R' sich
an einer Doppelbindung befinden — auch zusammen mit dem benach-

barten Rest R'* fiir eine Benzogruppierung steht, und

fiir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen, fir jeweils pegebenenfalls durch Halogen oder
C1-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkyl-
amino oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6
Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, filr jeweils
gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyl-
alkyl oder Cycloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in
den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstoff-
atomen im Alkylteil, oder flir jeweils gegebenenfalls durch Halogen,
C1-C4-Alkyl oder C1-C4-Alkoxy substituicrtes Phenyl oder Benzyl
steht, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R' oder R'® fur
gegebenenfalls durch Halogen oder C1-C4-Alkyl substituiertes Alkan-
diyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht,

wobei die einzelnen Reste R' und R'® — soweit mehrere davon an gleiche

heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-

deutungen im Rahmen der obigen Definition haben kSnnen.
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stecht bevorzugt fiir Halogen, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C,-C,-Alkoxy substituiertes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen, filr gegebenenfalls durch Halogen, C,-C4-Alkyl
oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch - filr den
Fall, daB m filr 2 steht - Zusammen mit einem zweiten Rest R® fir Alkandiyl
(Alkylen) mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt fir Hydroxy, Formyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkyl-
aminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkylgruppen, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder
Halogen substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 6
Kohlenstoffatomen, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Halogen, C;-C-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl, C,-C4-Alkoxy oder C,-C4-
Halogenalkoxy substituiertes Aryloxy, Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl,
Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy, Aryl-
alkylthio, Arylalkylsulfinyl oder Arylalkylsulfonyl mit jeweils 6 oder 10
Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen im Alkylteil.

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C;-
Alkoxy substituieries Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl
oder Alkoxycarbonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-
gruppen, oder fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C,-Alkyl
substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

stcht bevorzugt filr Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C,-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes

\
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Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, filr jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl
oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cyclo-
alkylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder
fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C,-C4-Alkyl, C;-Cs-
Halogenalkyl, C,-Cs-Alkoxy oder C,-Cs;-Halogenalkoxy substituiertes Aryl
oder Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe
und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil.

steht bevorzugt fiir Hydroxy, Formyloxy, flir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy,
Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy mit je-
weils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, filr jeweils gegebenen-
falls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy
mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder filr jeweils gegebenenfalls durch
Nitro, Cyano, Halogen, C,-C4-Alkyl, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C,;-Alkoxy
oder C,-C,s-Halogenalkoxy substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Aryl-
carbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoff-

atomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im
Alkylteil.

steht bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cq-
Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyl-
thio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen
in den Alkylgruppen.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C;-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder

fur gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

o\l
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steht bevorzugt fiir Wasserstoff, fliir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohienstoffatomen oder
fur gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C;-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen.

steht bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder flir jeweils
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cs-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

steht besonders bevorzugt filr die Zahlen 0, 1, 2 oder 3.

steht besonders bevorzugt fiir Methylen, Ethan-1,2-diyl (Dimethylen), Ethan-
1,1-diyl, Propan-1,2-diyl, Propan-1,3-diyl (Trimethylen), Butan-1,2-diyl,
Butan-1,3-diyl oder Butan-1,4-diy! (Tetramethylen).

stecht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy,
Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, Iod, oder fir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsuifonyl, oder fur Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino,
Dimethylamino, Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylamino-
sulfonyl.

\D
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steht besonders bevorzugt fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethyisulfinyl, Methylsulfonyl oder
Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methyl-
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-
Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder
fiir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Di-
ethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl.

steht besonders bevorzugt filr eine der nachstehenden heterocyclischen

N w j\ R/ \NJ“‘ R
(}—?\;; N‘N=N}“ ) Q)\["J:R“
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steht besonders bevorzugt fliir Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Methyl oder Methoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir

3\‘\
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den Fall, dal m fiir 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R® fiir Ethan-
1,2-diyl (Dimethylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl
(Tetramethylen).

steht besonders bevorzugt fir Hydroxy, Formyloxy, filr jeweils gegebenen-
falls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituicrtes
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, &~ oder t-Butoxy, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl, Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxy-
carbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methyl-
aminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyl-
oxy, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, filr
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes
Propenyloxy, Butenyloxy, Propinyloxy oder Butinyloxy, oder fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methy], Ethyl, n- oder
i-Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, n-, i-, 5~ oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy sub-
stituiertes Phenoxy, Phenylthio, Phenylsulfinyl, Phenylsulfonyl, Benzoyloxy,
Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyloxy, Phenylmethoxy, Phenylmethylthio,
Phenylmethylsulfinyl oder Phenylmethylsulfonyl.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8-
oder t-Butoxy, Methylthio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyisulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxy-
carbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
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Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, flr jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, Butenyl,
Propinyl oder Butinyl, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclo-
pentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyl-
methyl oder Cyclohexylmethyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro,
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-
Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl oder
Benzyl.

steht besonders bevorzugt fiir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy,
Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyl-
oxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methyl-
sulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, filr jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy,
Butenyloxy, Propinyloxy oder Butinyloxy, oder filr jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, 5- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-,
s- oder (-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes
Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyloxy.
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steht besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, oder flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propyithio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl.

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexy!.

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor,
Brom, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butyithio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl.
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steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, Iod, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfony!, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl
substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, flir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder
t-Butylamino, Dimethylamino, Diethylamino, Di-n-propylamino oder Di-i-
propylamino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor sub-
stituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propenyl-
oxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino oder Butenyl-
amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropyloxy, Cyclo-
butyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyloxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio,
Cyclopentylthio, Cyclohexylthio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino,
Cyclopentylamino, Cyclohexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl-
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropylmethylthio,
Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclohexylmethylthio, Cyclo-
propylmethylamino, Cyclobutylmethylamino, Cyclopentylmethylamino oder
Cyclohexylmethylamino, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chilor,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino,
Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino steht, fir Pyrrolidino,
Piperidino oder Morpholino, oder - fiir den Fall, daB zwei benachbarte Reste
R™ und R" sich an ciner Doppelbindung befinden - zusammen mit dem be-
nachbarten Rest R auch flir eine Benzogruppierung.
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steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, filr jeweils gege-
benenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl, Propenyl,
Bthinyl, Propinyl oder Propenyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo-
hexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclo-
hexylmethyl, oder fir jeweils gegebenenfalis durch Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl, oder zusammen mit einem be-
nachbarten Rest R oder R'> fir jeweils gegebenenfalls durch Methyl
und/oder Ethyl substituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-
diyl (Tetramethylen).

steht ganz besonders bevorzugt fiilr Methylen oder Dimethylen.
steht ganz besonders bevorzugt fir die Zahlen 0, 1 oder 2.

steht ganz besonders bevorzugt fiilr WasserstofT, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, lod, Methyl, Ethy), Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethy!, Tri-
chlormethyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl,
Methylsulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, lod,
Methyl, Ethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlor-
methyl, Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methy!sulfinylmethyl, Methyl-
sulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,



®

15

20

25

30

Le A 34 222-DEO1

-18-

Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder
Chlor substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methylthio, Ethylthio, n-
oder i-Propylthio, fiir Phenyl, oder gegebenenfalls auch - filr den Fall, daB m
fir 2 steht - zusammen mit cinem zweiten Rest R® fir Bthan-1,2-diyl (Di-
methylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-14-diyl (Tetra-
methylen).

steht ganz besonders bevorzugt flir Hydroxy, Formyloxy, filr jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Acetyloxy,
Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyl-
oxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethyl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, filr Propenyloxy oder Propinyloxy,
oder filr jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenoxy,
Phenylthio, Phenylsulfinyl, Phenylsulfonyl, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy,
Phenylsulfonyloxy, Phenylmethoxy Phenylmethylthio, Phenylmethylsulfinyl
oder Phenylmethylsulfonyl.

stcht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substitu-
iertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl.
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steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, flir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chior
substituiertes Propenyl oder Propinyl, filr gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, oder filr jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Tri-
fluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy oder Tri-
fluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl.

steht ganz besonders bevorzugt flir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Acetyloxy,
Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyl-
oxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethyl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, flir Propenyloxy oder Propinyloxy,
oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl-
methoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyloxy.

steht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
oder flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethyisulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt filr Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl,
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n- oder i-Propyl, oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl
oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl.

steht ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substifuiertes Methyl, Bthyl, n-
oder i-Propyl, oder filr gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder
Ethyl substituiertes Cyclopropyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiilr Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder
Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethyl-
sulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-
Propylsulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, lod, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propyl-
thio, Methylensulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl,
n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, fir Methylamino,
Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino oder Diethylamino, filr
jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl,
Propenyl, Ethinyl, Propinyl, Propenyloxy, Propenylthio oder Propenylamino,
filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclopropyloxy, Cyclopropylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
propylmethoxy oder Cyclopropylmethylamino, oder flir jeweils gegebenen-
falls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n-
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oder i-propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino,
Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino, oder - fiir den Fall, dass
zwei benachbarte Reste R!4 und R4 sich an einer Doppelbindung befinden -
zusammen mit dem benachbarten Rest R14 auch fiir eine Benzogruppierung.

steht ganz besonders bevorzugt flir Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy sub-
stituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fir Propenyl oder
Propinyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl oder Cyclopropylmethyl, oder filr jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitniertes Phenyl oder Benzyl, oder zusammen
mit einem benachbarten Rest R14 oder R15 filr jeweils gegebenenfulls durch
Methyl und/oder Ethyl substituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder
Butan-1,4-diyl (Tetramethylen).

ErfindungsgemaB bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in welchen eine
Kombination der vorstehend als bevorzugt aufgefiihrten Bedeutungen vorliegt.

ErfindungsgemiB besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in
welchen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt aufgefithrten Be-

deutungen vorliegt.

Erfindungsgem#B ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (J), in
welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgefiihrten

Bedeutungen vorliegt.

Die Verbindungen der allgemeinen Formeln (I-1) bis (I-3) werden besonders hervor-
gehoben:
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(R,

(-1)

(-2)

(I-3)

n, A, R, R% R und R* haben hierbei jeweils die am meisten vorzuziehende Be-

5 deutung.

Die Verbindungen der allgemeinen Formeln (I-2A) bis (I-2D) werden ganz besonders

hervorgehoben:

10

(I-2A)

(-2B)

(1-2C)
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R" R? (1-2D)

m,n, A, R%L R, R4 R, RS, RY, RS, R%, R'9, RY, R'? und R haben hierbei jeweils die
am meisten vorzuzichende Bedeutung.

Gegenstand der Erfindung sind auch Natrium-, Kalium-, Magnesium-, Calcium-,
Ammonium-, C,-C4-Alkyl-ammonium-, Di-(C,-Cs-alkyl)}-ammonium-, Tri-(C;-Cs-
alkyl)-ammonium-, Tetra-(C,-C4-alkyl)-ammonium, Tri<{C,-Cs-alkyl)-sulfonium-,
Cs- oder Cg¢-Cycloalkyl-ammonium- und Di{(C,-C;-alkyl)-benzyl-ammonium-Salze
von Verbindungen der Formel (I), in welcher vorzugsweise n, A, R, R?, R® und R*
die oben als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt ange-
gebenen Bedeutungen haben.

Die oben aufgefiihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefithrien Restede-
finitionen gelten sowohl fiir die Endprodukte der Formel (I) als auch entsprechend
fiir die jeweils zur Herstellung bendtigien Ausgangs- oder Zwischenprodukte. Diese
Restedefinitionen kdnnen untereinander, also auch zwischen den angegebenen bevor-

zugten Bereichen beliebig kombiniert werden.

Die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I) zeichnen sich durch
starke und selektive herbizide Wirksamkeit aus,

Man erhilt die neuen substituierten Arylketone der allgemeinen Formel (I), wenn
man

(a) substituierte Benzoesduren der allgemeinen Formel (1)

VA
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in welcher
n, A,R% R und R* die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder reaktionsfihige Derivate hiervon, wie z.B. entsprechende S#urchalogenide,
Saurecyanide oder Ester -

mit Verbindungen der aligemeinen Formel (III)
R-H (1Y)
in welcher
R! die oben angegebene Bedeutung hat,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Dehydmatisierungsmittels, gegebenenfalls in
Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebenenfalls in Gegen-

wart eines Verdiinnungsmittels umsetzt,

oder wenn man

®) substituierte Benzoylketone der allgemeinen Formel (1a)

(1a)
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in welcher
n, A, R%, R}, R* und R"' die oben angegebene Bedeutung haben,

mit einem QOrthoameisens#ureester oder mit einem N,N-Dimethyl-formamid-acetal
oder mit einem Cyanoameisensiureester oder mit Carbondisulfid (Schwefelkohlen-
stoff) und einem Alkylierungsmittel, und anschliessend mit Hydroxylamin oder
einem Sfureaddukt hiervon

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gege-
benenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungsmittel umsetzt,

und gegebenenfalls im Anschluss an die Durchfiihrung der erfindungsgem#fen Ver-
fahren (a)-oder (b) an den so erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) im
Rahmen der Substituentendefinition auf tibliche Weise Substitutions-, Oxidations-
oder Reduktionsreaktionen durchfithrt und/oder die Verbindungen der allgemeinen
Formel (I) auf iibliche Weise in salzartige Verbindungen Oberfiihrt.

Verwendet man beispielsweise 4-Chlor-3-[(3,4-dimethyl-5-ox0-4,5-dihydro-1H-
1,2,4-triazol-3-yl)-methoxy]-2-fluor-benzoesiure und 1,3-Dimethyl-5-hydroxy-pyr-
azol als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablauf beim erfindungsgemaBen Ver-
fahren (a) durch das folgende Formelschema skizziert werden:
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N
CH, HO
cl CH,
=
N—CH
N 3
Hy (
(o) (0]
Cl
H,CF OH

Verwendet man beispielsweise 1-[2-Chlor-4-methyl-3-[2-(2-oxo-1(2ZH)-pyridinyl)-
ethoxy]-phenyl-3-cyclopropyl-1,3-propandion, Cyanoameisensiure-ethylester und
Hydroxylamin als Ausgangsstoffe, so kann der Reaktionsablauf beim erfindungs-
gemiiien Verfahren (b) durch das folgende Formelschema skizziert werden:

Cl
O
o) \/\N I + NCTocsz + HzNOH
N
CH,
OC.H
O=/ 25 |
] Y
(o) "D

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der

allgemeinen Formel (1) als Ausgangsstoffe zu verwendenden substituierten Benzoe-
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s#iuren sind durch die Formel (II) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (II)
haben n, A, R% R® und R* vorzugsweise dicjenigen Bedeutungen, die bereits oben im
Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemiiien Verbindungen der all-
gemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders
bevorzugt fur n, A, R, R? und R* angegeben worden sind.

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (II) sind noch nicht aus der Literatur be-
kannt; sie sind als neue Stoffe auch Gegenstand der vorliegenden Anmeldung.

Man erhiilt die neuen substituierten Benzoesiduren -oder auch ihre Derivate, wie ihre
Ester, insbesondere die Methylester und Ethylester - wenn man

(@) Verbindungen der Formel (IV)

HO o V)

in welcher

n, A, R?und R® die oben angegebene Bedeutung haben und

X! fir Halogen (insbesondere fir Fluor, Chlor oder Brom) oder fir
Alkylsulfonyloxy (insbesondere Methylsulfonyloxy oder Ethyl-

sulfonyloxy) steht,

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und
Ethylester -

mit heterocyclischen Verbindungen der aligemeinen Formel (V)
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in welcher
R*  die oben angegebene Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines S#ureakzeptors, wie z.B. Kaliumcarbonat,
und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlnnungsmittels, wie z.B. Aceton,
Butanon, Acetonitril, N,N-Dimethyl-formamid oder Dimethylsulfoxid, bei
Temperaturen zwischen 10°C und 150°C umsetzt und gegebenenfalls im An-
schluss daran im Rahmen der Substituentendefinition auf Obliche Weise
weitere Umwandlungsreaktionen durchfithrt (vgl. die Herstellungsbeispiele),

oder wenn man
Verbindungen der Formel (VI)
2
HO OH Vi)
(R,
in welcher

n, R und R? die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und
Ethylester -

mit Hydroxyalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VII)
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Ho_ R’ )

in welcher

AundR* die oben angegebene Bedeutung haben,

in Gegenwart von Kondensationshilfsmitteln, wie z.B. Azodicarbons#ure-di-
ethylester und Triphenylphosphin, gegebenenfalls in Gegenwart eines Ver-
diinnungsmittels, wie z.B. Tetrahydrofuran, bei Temperaturen zwischen
-20°C und +50°C umsetzt und gegebenenfalls im Anschluss daran im
Rahmen der Substituentendefinition auf fbliche Weise weitere Um-
wandlungsreaktionen durchfilhrt (vgl. die Herstellungsbeispiele),

oder wenn man

Verbindungen der Formel (VI)

HO
in welcher
n, R2und R? die oben angegebene Bedeutung haben,

- oder auch ihre Derivate, wie ihre Ester, insbesondere die Methylester und
Ethylester -

mit Halogenalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VIII)
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X, R (Vill)

in welcher
A und R* dic oben angegebene Bedeutung haben und

X2 fur Halogen (insbesondere fir Fluor, Chlor oder Brom), filr Alkyl-
sulfonyloxy (insbesondere Methylsulfonyloxy oder Ethylsulfonyloxy),
oder fiir Arylsulfonyloxy (insbesondere p-Tolylsulfonyloxy) steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Siureakzeptors, wie z.B. Kaliumcarbonat
oder Triethylamin, und gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnnungs-
mittels, wie z.B. Aceton, Butanon, Acetonitril, N,N-Dimethyl-formamid oder
Dimethylsulfoxid, bei Temperaturen zwischen 0°C und 150°C umsetzt und
gegebenenfalls im Anschluss daran im Rahmen der Substituentendefinition
auf tibliche Weise weitere Umwandlungsreaktionen durchflihrt (vgl. die Her-
stellungsbeispiele).

Die beim erfindungsgemfiBen Verfahren (a) zur Herstellung von Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) weiter als Auspangsstoffe zu verwendenden Verbindungen
sind durch die Formel (IIT) allgemein definierl. In der allgemeinen Formel (III) hat
R' vorzugsweise diejenige Bedeutung, die bereits oben im Zusammenhang mit der
Beschreibung der erfindungsgeméiBen Verbindungen der allgemeinen Formel (I) als

bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt fiir R' angegeben

worden ist.

Die Ausgangsstoffe der allgemeinen Formel (III) sind bekannte organische Ver-

bindungen.
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Die beim erfindungsgemiiBen Verfahren (b) zur Herstellung von Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) als Ausgangsstoffe zun verwendenden substituierten Benzoyl-
ketone sind durch die Formel (Ia) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (Ia)
haben n, A, R? R? R* und R" vorzugsweise dicjenigen Bedeutungen, die bereits
oben im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemfBen Ver-
bindungen der allgemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz
besonders bevorzugt fir n, A, R%, R%, R* und R'' angegeben worden sind.

Die Ausgangsstoffe der 'allgemeincn Formel (Ia) sind erfindungsgemiife, neue Ver-

bindungen; sie kdnnen nach dem erfindungsgemiiien Verfahren (a) hergestelit
werden.

Das erfindungsgemifle Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten Aryl-
ketone der allgemeinen Formel (I) wird gegebenenfalls unter Verwendung eines De-
hydratisierungsmittels durchgefiihrt. Es kommen hierbei die iiblichen zur Bindung
von Wasser geeigneten Chemikalien in Betracht.

Als Beispiele hierfiir werden Dicyclohexylcarbodiimid und Carbonyl-bis-imidazol

genannt.

Als besonders gut geeignetes Dehydratisierungsmittel wird Dicyclohexylcarbodiimid
genannt, )

Das erfindungsgemiiie Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten
Benzoylcyclohexandione der allgemeinen Formel (I) wird gegebenenfalls unter Ver-
wendung eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittels durchgefithrt.

Als Beispiele hierfiir werden Natriumcyanid, Kaliumcyanid, Acetoncyanhydrin, 2-
Cyano-2-(trimethylsilyloxy)-propan und Trimethylsilylcyanid genannt.
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Als besonders gut geeignetes weiteres Reaktionshilfsmittel wird Trimethylsilyl-
cyanid genannt.

-32-

Das erfindungsgemiile Verfahren (a) zur Herstellung der neuen substituierten
Benzoylcyclohexandione der allgemeinen Formel (I) wird gegebenenfalls unter Ver-
wendung eines weiteren Reaktionshilfsmittels durchgefilhrt, Als weiteres Reaktions-
hilfsmittel fir das erfindungsgem#iBe Verfahren kommen im allgemeinen basische
organische Stickstoffverbindungen, wie beispiclsweise Trimethylamin, Triethylamin,
Tripropylamin, Tributylamin, Ethyl-diisopropylamin, N,N-Dimethyl-cyclohexyl-
amin, Dicyclohexylamin, Ethyl-dicyclohexylamin, N,N-Dimethyl-anilin, N,N-Di-
methyl-benzylamin, Pyridin, 2-Methyl-, 3-Methyl-, 4-Methyl-, 2,4-Dimethyl-, 2,6-
Dimethyl-, 3,4-Dimethyl- und 3,5-Dimethyl-pyridin, 5-Ethyl-2-methyl-pyridin, 4-Di-
methylamino-pyridin, N-Methyl-piperidin, 1,4-Diazabicyclo[2,2,2}-octan (DABCO),
1,5-Diazabicyclo[4,3,0}-non-5-en (DBN), oder 1,8-Diazabicyclo[5,4,0]-undec-7-en
(DBU) in Betracht.

Das erfindungsgemtiie Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) wird gegebenenfalls unter Verwendung von Orthoameisenslureestern oder N,N-
Dimethyl-formamid-acetalen durchgefilhrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugs-
weise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl.
Als Beispicle werden Orthoameisensiure-trimethylester, Orthoameisenslure-triethyl-
ester, N,N-Dimethyl-formamid-dimethylacetal und N,N-Dimethyl-formamid-diethyl-
acetal genannt.

Das erfindungsgeméiBle Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) wird gegebenenfalls unter Verwendung von Cyanoameisensfureestern durchge-
fithrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Beispicle werden Cyanoameisen-

siure-methylester und Cyanoameisensiiureethylester genannt.
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Das erfindungsgemiiie Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) wird gegebenenfalls unter Verwendung von (Carbondisulfid und) Alkylierungs-
mitieln durchgefiihrt. Diese Verbindungen enthalten vorzugsweise Alkylgruppen mit
1 bis 4 Kohlenstoffatomen, insbesondere Methyl oder Ethyl. Als Beispiele werden
Methylchlorid, Methylbromid, Methyliodid, Dimethylsulfat, Ethylchlorid, Ethyl-
bromid, Ethyliodid und Diethylsulfat genannt.

Das erfindungsgeméiie Verfahren (b) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(I) werden unter Verwendung von Hydroxylamin oder einem S#ureaddukt hiervon
durchgefilhrt. Als bevorzugtes S3ureaddukt wird Hydroxylamin-Hydrochlorid
genannt.

Die erfindungsgemiBen Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der alige-
meinen Formel (I) werden vorzugsweise unter Verwendung von Verdiinnungsmitteln
durchgefiihrt. Als Verdilnnungsmittel zur Durchfilhrung der erfindungsgemiBen Ver-
fahren (a) und (b) kommen vor allem inerte organische Lisungsmittel in Betracht.
Hierzu gehren insbesondere aliphatische, alicyclische oder aromatische, gegebenen-
falls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Benzin, Benzol, Toluol,
Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Petrolether, Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan,
Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether,
Dioxan, Tetrahydrofuran oder Ethylenglykoldimethyl- oder -diethylether; Ketone,
wie Aceton, Butanon oder Methyl-isobutyl-keton; Nitrile, wie Acetonitril, Propio-
nitril oder Butyronitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacet-
amid, N-Methyl-formanilid, N-Methyl-pyrrolidon oder Hexamethylphosphorsiure-
triamid; Ester wie Essigstiuremethylester oder Essigsureethylester, Sulfoxide, wie
Dimethylsulfoxid, Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, Ethylen-
glykolmonomethylether,  Ethylenglykolmonoethylether, Diethylenglykolmono-
methylether, Diethylenglykolmonoethylether.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfilhrung der erfindungsgemiiBen

Verfahren (2) und (b) in einem groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen
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arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 150°C, vorzugsweise zwischen
10°C und 120°C.

Die erfindungsgemiiien Verfahren (a) und (b) werden im allgemeinen unter Normal-
druck durchgefihrt. Es ist jedoch auch mdglich, die erfindungsgem#iien Verfahren
unter erhthtem oder vermindertem Druck - im allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10
bar - durchzufilhren.

Zur Durchfilhrung der erfindungsgemiiien Verfahren (a) und (b) werden die Aus-
gangsstoffe im allgemeinen in angeniihert d4quimolaren Mengen eingesetzt. Es ist je-
doch auch méglich, eine der Komponenten in einem groBeren UberschuB zu ver-
wenden. Die Umsetzung wird im allgemeinen in cinem geeigneten Verdfinnungs-
mittel durchgefithrt und das Reaktionsgemisch wird im allgemeinen mehrere Stunden
bei der erforderlichen Temperatur gerithrt. Die Aufarbeitung wird nach Oiblichen
Methoden durchgefithrt (vgl. die Herstellungsbeispiele).

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der allge-
meinen Formel (II) als Ausgangsstoffe zu verwendenden Verbindungen der Formeln
av), V), (vI), (VII) und (VIII) sind bekannte organische Verbindungen.

Die erfindungsgemiien Wirkstoffe kénnen als Defoliants, Desiccants, Krautab-
tdtungsmittel und insbesondere als Unkrautvernichtungsmittel verwendet werden.
Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf-
wachsen, wo sie unerwilnscht sind. Ob die erfindungsgemiilen Stoffe als totale oder

selektive Herbizide wirken, hdngt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe knnen z.B. bei den folgenden Pflanzen ver-

wendet werden:

Dikotyle Unkriuter der Gattungen: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda,
Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurea,
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Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver,
Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotala,
Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenoclea,
Stellaria, Taraxacum, Thiaspi, 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,
Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

Die Verwendung der erfindungsgemiiBen Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese
Gattungen beschriinkt, sondemn erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere
Pflanzen.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe eignen sich in Abh#ingigkeit von der Kon-
Zentration zur Totalunkrautbeklimpfung, z.B. auf Industrie- und Gleisanlagen und auf
Wegen und Plétzen mit und ohne Baumbewuchs. Ebenso kfnnen die erfindungs-
gemillen Wirkstoffe zur Unkrautbekiimpfung in Dauerkulturen, z.B. Forst, Zierge-
hdlz-, Obst-, Wein-, Citrus-, NuB-, Bananen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpalm-,
Kakao-, Beerenfrucht- und Hopfenanlagen, auf Zier- und Sportrasen und Weide-
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fiichen sowie zur selektiven Unkrautbekiimpfung in einjihrigen Kulturen eingesetzt
werden.

Die erfindungsgemiiBen Verbindungen der Formel (I) zeigen starke herbizide Wirk-
samkeit und ein breites Wirkungsspektrum bei Anwendung auf dem Boden und auf
oberirdische Pflanzenteile. Sie eignen sich in gewissem Umfang auch zur selektiven
Bekiimpfung von monokotylen und dikotylen Unkriiutern in monokotylen und di-
kotylen Kulturen, sowohl im Vorauflauf- als auch im Nachauflauf-Verfahren.

Die erfindungsgemfifBen Wirkstoffe kénnen in bestimmten Konzentrationen bzw.
Aufwandmengen auch zur Bekiimpfung von tierischen Schiidlingen und pilzlichen
oder bakieriellen Pflanzenkrankheiten verwendet werden. Sie lassen sich gegebenen-
falls auch als Zwischen- oder Vorprodukte filr die Synthese weiterer Wirkstoffe ein-
setzen.

ErfindungsgemiiB knnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie er-
wiinschte und unerwilnschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieBlich natfir-
lich vorkommender Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kdnnen Pflanzen sein, die durch
konventionelle Zichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotechnologische
und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden erhalten
werden kdnnen, einschliefilich der transgenen Pflanzen und einschlieSlich der durch
Sortenschutzrechte schiltzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzensorten. Unter
Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der
Pflanzen, wie Sprof}, Blatt, Blilte und Wurzel verstanden werden, wobei beispielhaft
Blatter, Nadeln, Stengel, Stimme, Bliten, Fruchtkdrper, Frilichie und Samen sowie
Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehdrt
auch Erntegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial, beispiels-

weise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.
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Die erfindungsgemiiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirk-
stoffen erfolgt direkt oder durch Binwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder
Lagerraum nach den Oblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Sprithen,
Verdampfen, Vemnebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungsmaterial, insbe-
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhilllen.

Die Wirkstoffe kdnnen in die iblichen Formulierungen Dbergefihrt werden, wie
L&sungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Sthubemittel, Pasten,
18sliche Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-imprilg-
nierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren
Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z. B. durch Ver-
mischen der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also flissigen Losungsmitteln und/oder
festen Trigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven

Mitteln, also Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugen-
den Mitteln.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel kinnen z.B. auch organische
L3sungsmittel als Hilfslsungsmittel verwendet werden. Als flissige L3sungsmittel
kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkyl-
naphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,
wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. ErdSlfraktionen, 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: zB. Ammoniumsalze und natiirliche
Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mont-

morillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse
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Kieselsiure, Aluminiumoxid und Silikate, als feste Trigerstoffe fir Granulate
kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktionierte natlirliche Gesteine wie Calcit,
Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowic synthetische Granulate aus anorganischen
und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Sigemehl,
KokosnuBschalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaum-
erzeugende Mittel kommen in Frage: zB. nichtionogene und anionische
Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsilure-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-
Bther, z.B. Alkylarylpolyglykolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate
sowie EiweiBhydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage: z.B. Lignin-Sulfit-
ablaugen und Methylcellulose.

Es kdnnen in den Formulierungen Hafimittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche
und synthetische pulvrige, k8rnige oder latexfSrmige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospho-
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere
Additive k6nnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es kdnnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanblau und organische Farbstoffe, wi¢ Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-
farbstoffe und Spurenniihrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,
Molybdéin und Zink verwendet werden.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent

Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe kénnen als solche oder in ihren Formulierungen
auch in Mischung mit bekannten Herbiziden und/oder mit Stoffen, welche die
Kulturpflanzen-Vertriiglichkeit verbessern (,,Safenem®) zur Unkrautbekimpfung ver-
wendet werden, wobei Fertigformulierungen oder Tankmischungen mdglich sind. Es
sind also auch Mischungen mit Unkrautbekimpfungsmitteln moglich, welche ein
oder mehrere bekannte Herbizide und einen Safener enthalten.
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Fiir die Mischungen kommen bekannte Herbizide infrage, beispielsweise

Acetochlor, Acifluorfen (-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodium),
Ametryne, Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-662H, Beflubutamid, Benazolin (-ethyl), Ben-
furesate, Bensulfuron (-methyl), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzo-
fenap, Benzoylprop (-ethyl), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac (-sodium), Bromo-
butide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil (-allyl), Butroxydim,
Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone (-ethyl), Chlo-
methoxyfen, Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron (-ethyl), Chlornitrofen, Chlor-
sulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-ethyl), Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim,
Clethodim, Clodinafop (-propargyl), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyra-
sulfuron (-methyl), Cloransulam (-methyl), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne,
Cycloate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop (-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, Des-
medipham, Diallate, Dicamba, Dichlorprop (-P), Diclofop (-methyl), Diclosulam, Di-
cthatyl (-ethyl), Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate,
Dimethachlor, Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphen-
amid, Diquat, Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC, Esprocarb, Ethal-
fluralin, Ethametsulfuron (-methyl), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Eto-
benzanid, Fenoxaprop (-P-ethyl), Fentrazamide, Flamprop (-isopropyl, -isopropyl-L,
-methyl), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone
(-sodium), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac (-pentyl), Flumioxazin, Flumi-
propyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen (-ethyl), Flu-
poxam, Flupropacil, Flurpyrsulfuron (-methyl, -sodium), Flurenol (-butyl),
Fluridone, Fluroxypyr (-butoxypropyl, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Flu-
thiacet (-methyl), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate
(-ammonium), Glyphosate (-isopropylammonium), Halosafen, Haloxyfop (-ethoxy-
ethyl, -P-methyl), Hexazinone, Imazamethabenz (-methyl), Imazamethapyr, Imaza-
mox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, Iodosulfuron
(-methyl, -sodium), Ioxynil, Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlor-
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tole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,
Mefenacet, Mesosulfuron, Mesotrione, Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiaz-
uron, Metobenzuron, Metobromuron, (alpha-) Metolachlor, Metosulam, Metoxuron,
Metribuzin, Metsulfuron (-methyl), Molinate, Monolinuron, Naproanilide, Naprop-
amide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxa-
diazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, Pelargonsiure, Pendi-
methalin, Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos, Pretila-
chlor, Primisulfuron (-methyl), Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil, Propa-
quizafop, Propisochlor, Procarbazone (-sodium), Propyzamide, Prosulfocarb, Pro-
sulfuron, Pyraflufen (-ethyl), Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron (-ethyl), Pyraz-
oxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol, Pyriftalid, Pyriminobac (-
methyl), Pyrithiobac (-sodium), Quinchlorac, Quirtnerac, Quinoclamine, Quizalofop
(-P-ethyl, -P-tefuryl), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione,
Sulfentrazone, Sulfometuron (-methyl), Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam, Tebuthi-
uron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazo-
pyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-methyl), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim,
Triallate, Triasulfuron, Tribenuron (-methyl), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin, Tri-
floxysulfuron, Triflusulfuron (-methyl), Tritosulfuron.

Auch e¢ine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Fungiziden,
Insektiziden, Akariziden, Nematiziden, Schutzstoffen gegen Vogelfral, Pflanzen-
nfhrstoffen und Bodenstrukturverbesserungsmitteln ist méglich.

Die Wirkstoffe kinnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus
durch weiteres Verdinnen bereiteten Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige
Lésungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pasten und Granulate angewandt
werden. Die Anwendung geschicht in Ublicher Weise, z.B. durch GieBen, Spritzen,
Sprithen, Streuen.

>
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Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe knnen sowohl vor als auch nach dem Auflaufen
der Pflanzen appliziert werden. Sie kiinnen auch vor der Saat in den Boden einge-
arbeitet werden.

Die angewandte Wirkstoffmenge kann in einem gr8Beren Bereich schwanken. Sie
hilngt im wesentlichen von der Art des gewlinschten Effektes ab. Im allgemeinen
liegen die Aufwandmengen zwischen 1 g und 10 kg Wirkstoff pro Hektar Boden-
fliche, vorzugsweise zwischen 5 g und 5 kg pro ha.

Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemfBen Wirkstoffe geht aus
den nachfolgenden Beispielen hervor.
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Herstellungsbeispiele:

Beispiel 1

Hac\N,f

. c)§N,"—\_
(Verfahren (a))

Zu einer Lésung von 1,1 g (2,7 mMol) 3-[2-(3*,4*-Dimethyl-14,2,4*-1H-triazolin-5*-
on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylsulfonyl-benzoeslurechlorid in 20 ml Dichlor-
methan gibt man nach einander 0,30 g (2,7 mMol) 1-Ethyl-5-hydroxy-pyrazol, 0,8 g
(8,0 mMol) Triethylamin und einen Tropfen N,N-Dimethyl-formamid. Man rithrt die
Mischung ca. 24 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C), wiischt die Reaktions-
l6sung nach einander mit IN-Salzsdure und gesittigter Natriumchlorid-L&sung,
trocknet flber Magnesiumsulfat und entfernt das L8sungsmittel im Wasserstrahl-
vakuum. Der Rilckstand wird in 30ml Acetonitril gelSst und nach einander unter
leichtem Kihlen mit 0,28 g (3,3 mMol) 2-Hydroxy-2-methyl-propionitril und 1,4 g
(14 mMol) Triethylamin versetzt. Man rilhrt weitere 24 Stunden bei Raum-
temperatur, entfernt den lberwiegenden Teil des Lésungsmittels im Wasserstrahl-
vakuum und 16st den Riickstand in Dichlormethan und 1N-Salzs#iure, Die organische
Phase wird abgetrennt, mit Wasser und gesattigter Natriumchlorid-LSsung ge-
waschen, liber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das
L&sungsmittel unter vermindertem Druck sorgfilltig abdestilliert

Man erhélt 1,1 g (88 % d. Theorie) 4-{3-[2(3*,4*-dimethyl-1*,2* 4°-1H-triazolin-5*-
on-1°-yl)-ethyloxy]-2-methyl-4-mectylsulfonyl-benzoyl}-1-ethyl-5-hydroxy-1H-
pyrazol als dligen Rilckstand.

Log P : 1,23,

3
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Beisplel 2

(Verfahren (a))

1,95 g (5,4 mMol) 3-(3°-Ethoxy-4‘-methyl-1°,2*,4'-1H-triazolin-5‘-on-1"-yI)-meth-
oxy-2,4-dichlor-benzoestiure werden in 75 ml Acetonitril geldst und mit 0,61 g 1,3-
Cyclohexandion (5,4 mMol) sowie 1,33 g Dicyclohexylcarbodiimid (DCC, 1.2
Aquiv.) versetzt. Nach 15-stiindigem Rihren bei Raumtemperatur (ca. 20°C) werden
1,5 ml Triethylamin (2 Aquiv.) und 0,29 ml Trimethylsilylcyanid (0.4 Aquiv.) dazu
gegeben. Nach zwei Stunden bei Raumtemperatur wird im Wasserstrahlvakuum ein-
geengt, der Rilckstand in 10 %iger wiBriger Natriumcarbonat-L8sung verrithrt und
abfiltriert. Das Filtrat wird mit Diethylether geschiittelt und die wiBrige Phase mit
2N Salzsfiure anges8uert. Das ausgefallene Produkt wird mit Dichlormethan mehr-
fach extrahieri, die vereinigten organischen Phasen ilber Natriumsulfat getrocknet,
filtriert und eingeengt.

Man erhilt 1,3 g (53% der Theorie) 2-[3- (3‘-Ethoxy-4‘-methyl-14,2*,4‘-1H-
triazolin-5°‘-on-1°‘-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoyl]-1,3-cyclohexandion als zihes

Harz,

LogP =2.52.

S
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Analog zu den Beispielen 1 und 2 sowie entsprechend der allgemeinen Beschreibung
der erfindungsgemifien Herstellungsverfahren k8nnen beispielsweise auch die in der
nachstehenden Tabelle 1 aufgefithrten Verbindungen der allgemeinen Formel (T) her-
gestellt werden.

Tabelle 1: Beispiele filr die Verbindungen der Formel (T)

o

Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R! R? ®Hn OAR%) Daten
R4
3 CH, (2) ) ) logP =2,04"
& Cl Cl NP
OH AN A
4 CH,CH, 2) 4) (3) logP=1,92%
gj: Cl Cl 3
j:' —CH,
OH N _{'
7N
5 CH,CH, ,‘,/ () 4) 3) logP = 1,52 v
Cl Cl 3 :
H,c,)I OH /r
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R! R? (R*)n OAR%) Daten
R4
6 CH,CH; 2) 4) (3) logP=1,93"%
CH; Cl 3
(X L.,
OH N _{
"
7 CH;CH, "Q/ @ 4 3) logP=1,68"
CH Cl 3
|-|,c,/'.l OH } I‘ X _CH,
)=
8 CH,CH, ) 4) 3) logP =1,94"
Cl SCHs H,
N/i ~CH,
OH
)
9 CH,CH, NQ’ (2) 4) (3) logp=1,58"
H 3
H,C{N o Cl SCH; Ni‘ o
=
10 |CH.CH, (2) 4) 3) logP=1,91"
CH; SCH;
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position | Physikal.
Nr. |A R R? R¥)n OARY Daten
R‘
11 CH;CH, 2 @) (3) logP=1,65"
Cl SO,CHj H,
OH "//_t&'m'
"o
12 |[CH)CH, N? @) (4) (3) logP =2,07%
M CH, cl Hy
HyCf Nj\ _on,
<
Br
13 |CH, 7)) @ ?) logP =2,44"
Cl cl H,
(X Lo,
OH N _C
7N
14 CH,CH, ,‘// 7)) (4) (3) logP =2,05 "
N Cl SCH, 3
"G ,,{j:‘ —~CH,
<
Br
15 |CH.,CH, I‘Q/ 2 @) 3) logP = 1,69 "
Cl Cl H,
N
/" o
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R R? R)n OARY Daten
R4
16 |CH.CH; I‘Q/ 2 4) 3) logP=1,92"
Va Cl Cl 3
o Do
7%
17 |CH.CH, ,‘4_2, 7)) 4) (3) logP=1,93"
A Cl Cl a
HqC4 OH N\r,c,ﬂ,
AR
18 CH,CH, ,(l/ ) ) 3) logP=1,62"
N Cl cl H,0CH,
H,C{ OH
N/ N/CH:
N
19 |CHCH; 7)) (4) (3) logP =2,06"
Cl cl CH,OCH,
OH N
N
/' Yo
20 |CH; N (2) 4) (3) (S-
H.c,/N oH Cl SCH; Enantiomer)
N logP = 1,60"
H Yo
21 CH,CH, ) 4) 3) logP =2,39%
Cl Cl
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R! R? ®R3)n OAR% Daten
R4
22 |CH,CH; @) (4) (3) logP=2,16*
Cl Cl y
oH ﬁ""‘*‘
0
23 CH:CH; 7)) 4 (3) logP =2,40*
Cl cl s
(X P
OH _C
/ Yo
24 CH, (@) (C)] 3) (S-
Cl SCH; Enantiomer)
oH \Qo logP=1,98"
25 CH,CH, '1// 2 4) 3) logP=1,88"
)I CH; Cl r“:
HC4 OH
|‘/ ~CgHy
7N
26 CH,CH, (2) (4) (3) logP =2,15"
f'j( A
AN\ ~CHs
OH N
=
27 CH,CH, ,‘,/ ) (4) ) logP=2,11%
e L o
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R R? R)n OARY Daten
R‘
28 CH,CH, ) (4) 3) logP=2,38"
8& CH; Cl rH:
OH "/_C'CH’
/%
20 |CH,CH; ,‘Q/ 2) (4) (3) logP=2,12"
)‘ CH, Cl s
H,C} OH N&’C'H'
/" Yo
30 CH,CH, ,‘//J, ) 4) 3) logP=1,78 "
" Va o |CHs cl CH,OCH,
N
/ 0o
31 CH,CH, 7)) 4) (3) logP=2,38"*
CH; cl
“lf ik
OH N _{
/" Yo
32 CH,CH, 7)) @) (3) logP =2,04"
é{ CH; Cl H,OCH,
J\ ~CH,
OH \ _{
/ (o]
33 CH,CH; ,(/I 2 (4) (3) logP = 1,97
e P
h{ 3
oy
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R' R? RYn OAR%) Daten
R‘
34 |CH,CH» ) 4) (3) logP =2,36 ¥
Cl SCH, Hy
L
OH N _{
/%
35 CH, N V) 4) (3) (S-
H,C,)‘ oH CH, Cl \Q Enantiomer)
20
H o [u]D =+2|3
logP =1,67"
36 CH, (2) 4) 3 (8-
CH, Cl Enantiomer)
OH \Q logP =1,94%
H Yo
37 CH, "// 2) 4) (3) (S-
H.c,)‘ o |CHs Cl \Q Enantiomer)
N logP=1,85"
He 0 |
38 CH; (2) 4 (3 (S-
CH, Cl Enantiomer)
OH \Q logP =2,10
He o
39 CH, (2) 4 (3) (8-
Cl Cl Enantiomer)
OH \Q logP=2,12"
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R R? ®R)n OARY Daten
R‘
40 |[CH; ,(«lz () @ 3 (S-
N cl Cl Enantiomer)
H,C/ OH
\Q logP =1,67"
ne o
41 CH: 4) - ) logP=2,42"
Cl SCH,
C ANeon
OH '\N
/" Yo
42 CH, N’ @) - ) logP =1,65"
N Cl H,
He/ o N\%(CH‘
AR
43 CH,CH,

7 @) @) €)
BNJ/ cl SCH; HOCH,
HCf

OH ~d CH
NN
~
4  |CH,CH, 7)) 4) (3) logP = 2,05 %
&( Cl SCH; CH,OCH,
OH N
/N_'§°

45 CH Nj/ (2) 4 3) (8-

H'csz OH Cl SCH3 EIMIﬁomer)
\Q logP = 1,689
4
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal,
Nr. |A R! R? (R)n OAR%) Daten
R‘
46 [CH, 7)) @ 3) (s-
Cl SCH; Enantiomer)
OH \Q logP =2,13%
H,C o
47 |CH, ) 4 3) (s-
Cl Ci \q Enantiomer)
OH N S
48 [CH, NQ/ (2 @ €)) (S-
chz)' o Cl Cl Enantiomer)
N
H %o
49 |CH; @ - 2 logP=1,92"
Cl Hy
(X X
OH N _C
/N
50 |CH.CH; @ @ )] ng =1,5970
Br Br j\r
~nN ~CHy
OH }!=N
51 |[CH,CH; @) @ 3) o =1,5825
cl Cl
~ ~CH,
OH "N=N
52 |CH,CH; o) ) 4 3) ny =1,5790
@ Cl Cl
~ ~CH,
(0] N‘N=Nr
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. |A R! R? @®)n OARY Daten
R4
53 CH,CH: (2) ()] 3) Fp.: 69°C
Cl SO,CH,
'--..,t —CHy
OH N=N
54 (CH,CH, E @ ) Q) Fp.: 62°C
Cl S0,CH, JL
N—CHs
0O \whl:r«‘r
55 CH, ? C)) - 2)
CF; H,
/:L —~CH,
OH "(N
/" o
56 CH; ,‘/, (4) - (2)
)‘ CF; H,
HC; OH y /iN,cu,
N
/" o
57 CH, 4 - (2)
CF, CHy
j\N,cn,
OH \
/ Yo
58 CH, ,(I ) - (2)
/" CF; §CH,
ne{ o . X
/"_Qo
59 CH, (2) 4) (3)
Br Br
OH N
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Die Bestimmung der in Tabelle 1 angegebenen logP-Werte erfolgte gemai EEC-
Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato-
grephy) an einer Phasenumkehrs3ule (C 18). Temperatur: 43°C,

(a) Eluenten fiir die Bestimmung im sauren Bereich: 0,1 % wissrige Phosphors#ure,
Acetonitril; linearer Gradient von 10% Acetonitril bis 90 % Acetonitril - ent-
sprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit #) markiert.

(b) Eluenten fiir die Bestimmung im neutralen Bereich: 0,01-molare wissrige
Phosphetpuffer-L8sung, Acetonitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 %
Acetonitril - entsprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit ) markiert.

Die Eichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoff-
atomen), deren logP-Werte bekannt sind (Bestimmung der logP-Werte anhand der

Retentionszeiten durch lineare Interpolation zwischen zwei aufeinanderfolgenden
Alkanonen).

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in
den Maxima der chromatographischen Signale ermittelt.
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Ausgangsstoffe der Formel (IT):
Beispiel (I1-1
o [
@,
H’c/l"\"u —\—o CH,
0
Cl
O—CH,
Stufe 1

HO  CH,
O
d

O—CH,
In eine siedende L&sung von 100 g (0,6 Mol) 3-Hydroxy-2-methyl-benzoes#ure-
methylester und 0,4 ml Diisopropylamin in 800 ml 1,2-Dichlor-ethan leitet man
innerhalb von 4 bis 6 Stunden 43 g (0,606 Mol) Chlorgas ein. Nach dem Abkithlen
wischt man die L&sung nach einander mit jeweils 200 ml 5 %iger Natriumhydrogen-
sulfit-Losung und mit gesdttigter Natriumchlorid-L8sung, trocknet die organische
Phase iber Magnesiumsulfat und entfernt das L8sungsmittel im Wasserstrahl-
vakuum. Das als Riickstand erhaltene dunkelbraune Ot wird mit 30 ml Diethylether

versetzt und zur Kristallisation auf 0° bis 4°C abgek{ihit. Die ausgefallenen Kristalle

werden durch Absaugen isoliert, mit wenig kaltem Diethylether gewaschen, und im
Vakuum bei 30°C getrocknet.

Man erhdlt 46,6 g (39 % d. Theorie) 4-Chlor-3-hydroxy-2-methyl-benzoes#iure-

methylester.

Log P: 2,14.
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Verwendet man an Stelle von 3-Hydroxy-2-methyl-benzoes#iure-methylester den ent-
sprechenden Ethylester, so erhiit man nach dem gleichen Verfahren 4-Chlor-3-
hydroxy-2-methyl-benzoesiure-ethylester.

Schmelzpunkt: 51°C

Stufe 2

Zu einer L8sung von 25 g (0,125 Mol) 4-Chlor-3-hydroxy-2-methyl-benzoestiure-
methylester in 400 ml Acetonitril gibt man nach einander 34,2 g (0,248 Mol) ge-
pulvertes wasserfreies Kaliumcarbonat und 29,3 g (0,125 Mol) 2-Chlor-ethanol-p-
toluolsulfonat. Man erhitzt ca. sieben Stunden auf 70°C, LBt das Reaktionsgemisch
abkfihlen und entfernt den griBten Teil des Lisungsmittels im Wasserstrahlvakuum.
Der Rackstand wird in 200 ml Dichlormethan und 300 ml Wasser geldst. Die
organische Phase wird abgetrennt, mit Wasser gewaschen, iber Magnesiumsulfat ge-
trocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das L8sungsmittel unter vermindertem Druck
sorgfiltig abdestilliert.

Man erhillt 32,5 g (99 % der Theorie) 4-Chlor-3(2-chlor-ethoxy)-2-methyl-benzoe-
siure-methylester als dunkles O!l.
Log P =3,52.
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Stufe 3

Zu eciner Ldsung von 16,0 g (60,8 mMol) 4-Chlor-3(2-chlor-ethoxy)-2-methyl-
benzoesfure-methylester in 70 ml Dimethylsulfoxid gibt man nacheinander 18,4 g
(0,133 Mol) gepulvertes wasserfreies Kaliumcarbonat und 6,9 g (60,8 mMol) 3,4-Di-
methyl-1,2 4-triazolin-5-on. Man erhitzt ca. sechs Stunden auf 90°C, lisst das Re-
aktionsgemisch abkithlen und entfemt den grofiten Teil des L&sungsmittels im
Wasserstrahlvakuum Der Riickstand wird in 140 ml Dichlormethan und 60 ml
Wasser geldst. Die organische Phase wird abgetrennt, mit Wasser gewaschen, Gber
Magnesiumsulfat getrocknet und im Wasserstrahlvakuum eingeengt. Der dlige Rilck-
stand wird mit 25 ml Petrolether verriihrt. Das hierbei kristallin angefallene Produkt
wird durch Absaugen isoliert.

Man erhilt 18,5 g (80 % der Theorie) 4-Chlor-3-[2(3*,4°-dimethyl-1‘,2°,4‘-1H-
triazolin-S‘-on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methylester.

Log P: 1,94,
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Beispiel (T1I-2

o d

S

0
H,c’s d o: —CH,

Zu einer L3sung von 12,4 g (36,5 mMol) 4-Chlor-3-[2-(3*,4"-dimethyl-1°,2*,4*-1H-
triazolin-5‘-on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methylester. in 100 ml N,N-Di-
methyl-formamid gibt man unter EiskGhlung 3,3 g (44,5 mMol) Natriummethyl-
mercaptid. Man rilhrt ca. sechs Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C) und entfernt
den groBten Teil des L8sungsmittels im Wasserstrahlvakuum. Der Rilckstand wird in
300 ml Essigs#ureethylester und 200 ml Wasser geldst. Die organische Phase wird
abgetrennt, mit Wasser gewaschen, Uber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert.

Vom Filtrat wird das Lésungsmittel unter vermindertem Druck sorgfliltig ab-
destilliert.

Man erhiilt 5,4 g (42 % der Theorie) 3-[2-(3‘,4'-Dimethyl-1*,2“,4*-1H-triazolin-5*-
on-1‘-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylthio-benzoestiure-methylester.

Log P=1,89.

Beispiel (11-3)

HCy
<~/
Q 0
W
,s\\—<\o ,>—<
H,C o—\
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Zu einer Losung von 12,3 g (33,7 mMol) 3-[2-(3‘,4*-Dimethyl-1*,2*,4*-1H-triazolin-
5‘-on-1"-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylthio-benzoesiure-ethylester. in 40 ml Essig-
siure gibt man 10 mg Ammoniummolybdat-Tetrahydrat und 17,3g (178 mMol)
35 %ige wilirige Wasserstoffperoxid-Ldsung. Man erwirmt die Reaktionsmischung
ca. sechs Stunden auf 50° bis 60°C, verdiinnt mit Wasser und extrahiert mit Essig-
stiureethylester. Die organische Phase wird abgetrennt, nacheinander mit Wasser,
Natriumhydrogencarbonat-Ldsung, Natriumthiosulfat-L8sung und abermals Wasser
gewaschen, Ober Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das
L3sungsmittel unter vermindertem Druck sorgfiiltig abdestilliert.

Man erhiilt 12,3 g (92 % der Theorie) 3-[2-(3¢,4'-Dimethyl-1°,2*,4°-1H-triazolin-5"-
on-1'-yl)-ethoxy]-2-methyl-4-methylsulfonyl-benzoes8ure-ethylester.

LogP=1,76.
Beispiel (I1-4)
H’c\nj
N
H,C =N _\—0 CH,
0
c
o—H

Zu einer Ldsung von 6,5 g (19,0 mMol) 4-Chlor-3-[2(3°,4‘-dimethyl-1°,2*,4*-1H-
triazolin-5°-on-1°-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesiure-methylester in 40 ml Ethanol
gibt man 1,2 g (30mMol) eine Lisung von Natriumhydroxid in 20 ml Wasser. Man
rithrt die Lisung ca. 24 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C), und entfernt den
groBten Teil des Ldsungsmittels im Wasserstrahlvakuum. Der Riickstand wird in
Wasser gel6st und mit Salzsiure angestiuert. Die entstehende Suspension wird mit
Essigsiiureethylester extrahiert, die organische Phase abgetrennt, mit gesfttigter
Natriumchlorid-L8sung gewaschen, tlber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert.
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Vom Filtrat wird das Losungsmittel unter vermindertem Druck sorgfiiltig ab-
destilliert.

Man erhiilt 5,9 g (95 % der Theorie) 4-Chlor-3-[2(3°,4'-dimethyl-1¢,2*,4*-1H-
triazolin-5°-on-1‘-yl)-ethoxy]-2-methyl-benzoesfure,

LogP=1,37.

Beispicl (II-5)

2,3 g (6,65 mMol) 2,4-Dichlor-3-[2-(3,4'-dimethyl-1* 2*,4*-1H-triazolin-5‘-on-1*-
yl)-ethoxy]-2-benzoestiure werden in 10 ml Thionylchlorid ca. 1,5 Stunden auf 70°C
erwlirmt. Man 148t die Reaktionsldsung abkithlen und entfernt das Uberschissige
Thionylchlorid unter vermindertem Druck.

Man erhilt 2,4 g (100 % der Theorie) 2,4-Dichlor-3-[2-(3*,4*-dimethyl-1*,2* 4*-1H-
triazolin-5‘-on-1‘-yl)-ethoxy]-2-benzoesiurechlorid.
Log P = 1,24.
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Beispiel (11-6)
H,c1 .
o

CH,

5 g (21,3 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoestiure-ethylester werden in 200 ml
Tetrahydrofuran geldst und mit 3,68 g (21,3 mMol) 1-Hydroxymethyl-3-ethoxy-4-
methyl-1,2,4-triazolin-5-on versetzt. Nach Zugabe von 5,58 g (21,3 mMol) Tri-
phenylphosphin werden bei 0°C 4,4 g 85 %iges Diethyl-diazo-dicarboxylat zuge-
tropft. Die resultierende L8sung wird iiber Nacht gerlihrt, im Wasserstrahlvakuum
eingeengt und iiber Kieselgel filtriert (Essigsilureethylester/Hexan). Das Filtrat wird
eingeengt und mit Diethylether versetzt. Der sich abscheidende Feststoff wird ab-
filtriert und vom Filtrat das L&sungsmittel unter vermindertem Druck sorgfliltig ab-
destilliert.

Man erhilt 6,8 g (82 % der Theorie) 3- (3‘-Ethoxy-4‘-methyl-1¢,2¢,4*-1H-triazolin-
5°-on-1'-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoesfure-cthylester als zithes Ol.

LogP =2.77.
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Beispiel (T1-7)
7\
o Cl
o)
ci
o_\cH,_

2 g (8,5 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoesiure-ethylester werden in 30 ml
Acetonitril geldst und nacheinander mit 0,86 g (8,5 mMol) Triethylamin und 1,2 g
(8,5 mMol) N-Chlormethyl-2-pyridon versetzt, Die resultierende Mischung wird
7 Stunden bei 60°C gerilhrt, mit Wasser versetzt und mit Essigsfiureethylester ex-
trahiert. Die organische Phase wird abgetrennt, mit gesittipter Natriumchlorid-
L3sung gewaschen, {lber Magnesiumsulfat getrocknet und filtriert. Das L&sungs-
mittel wird unter vermindertem Druck sorgfiltig abdestilliert.

Man erhillt 2,4 g (82 % der Theorie) 2,4-Dichlor-3(1H-pyrid-2-on-1-yl)-methoxy-
benzoes#ure-ethylester.

Beispiel (11-8)

6,4 g (16,3 mMol) 3- (3'-Ethoxy-4‘-methyl-1‘,2°,4‘-1H-triazolin-5°-on-1*-yl)-meth-
oxy-2,4-dichlor-benzoestiure-cthylester werden in einem Gemisch aus 250 ml Cyclo-
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hexan und 25 ml Ethylenglycol-monomethylether in Gegenwart von 0,91 g ge-
pulvertem Kaliumhydroxid 15 Stunden bei Raumtemperatur (ca. 20°C) gerfihrt. Es
wird mit Wasser verdiinnt und mit 2N Salzsfure angesfiuerl. Das ausgefallene
Feststoff wird durch Absaugen isoliert.

-63-

Man erhiilt 4,05 g (69 % derTheorie) 3- (3°-Ethoxy-4‘-methyl-1‘,2*,4°-1H-triazolin-

5‘-on-1‘-yl)-methoxy-2,4-dichlor-benzoeséure.
log P: 1,74.
Analog zu den Beispielen (1I-1) bis (II-8) k&nnen beispielsweise auch die in der

nachstchenden Tabelle 2 aufgefilhrien Verbindungen der allgemeinen Formel (II)
oder reaktionsfithige Derivate hiervon - vgl. Formel (IIA) - hergestellt werden,

(IA)

wobei

R eine der in der nachstehenden Tabelle angegebenen Bedeutungen hat.
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Tabelle 2: Beispiele fiir die Verbindungen der Formel (II) bzw. (ILA)

Bsp.- (Position) |(Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R o:m‘) R Daten
R
II-9 CH:CH: |(2) 4) (3) CH; [logP=2,25"
CH, Cl .
Lo
X
II-10 |CH.CH; [(2) (4) 3) C;Hs [logP=2,16"
CH; SCH; N
”(r —~CH,
N
II-11 |[CH.CH; [(2) (4) 3) CHs; [logP=1,48"Y
CH; SO,CH; 3
Lo
)2
M-12 |CH:CH; [(2) (4) () H logP =1,33"
CH, SCH; 5
I ~CH,
2
/N
0-13  |CH.CH, [(2) (4) 3) H logP=0,92"*
CH; SO,CH, H,
,‘/ ~CH,
I
II-14 |CH,CH; [(2) 4) (3) C;Hs [logP=2,08"
Cl cl

\z..z
J 0 E
2

(o]
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R, 04AR‘) R Daten
R
O-15 |CH,CH; {(2) 4) 3) H logP=1,23%
Cl Cl /tla
N, /GHa
. )_zo
II-16 |CH;CH, [(2) (4) 3) C,Hs |logP=2,13%
SCH;3 SCH; r:
N ~CH,
IS
I-17 |[CH;CH; [(2) 4) (3) CHs |logP=2,09%
Cl SCH; i:
N/ —~CH,
o
I-18 |CH,CH; [(2) (4) (3) H logP =1,27"
Cl SCH; j:la
,‘/ ~CH,
)
I-19 |CH,CH; |(2) 4) (3) H logP =0,59
Cl SOCH, ,fa
ﬂ/ ~CH,
I
n-20 |CH.CH; |(2) 4) 3) CHs [logP=1,72%
Ci SO,CH, j:
“ ’CH.
/"—Qo
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? ®R*% 0{\11‘) R Daten
R
1121 |CH.CH; ((2) (4) 3) H logP =0,77"
Cl SO,CH, H,
b
/o
M-22 |[CH,CH: [(2) 4) 3) H logP =0,46 "
SO,CH; |SO,CH; )C:h
N\ ~CHy
I
/N
0-23 (CH:CH: ((2) 0 (3) C;Hs [logP=1,49"
Cl SOCH; H,
/i —~CH,
9
"
I-24 |CH,CH; [(2) 4) 3) H logP =0,95 Y
CH; SO,CH; rs (xHCI)
7~ ~CH,
o
7%
25 |[CH.CH, |(2) @ 3) H logP=0,83"
Ci SO,CH; is (xHCI)
N/ ’CH:
=
1126 |CH.CH; [(2) ) (3) H logP=1,34"
CH; SCH; i‘: (xHCI)
"/ JCH:‘
)2
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Bsp.- (Position) |(Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R oim‘) R Daten
R
27 |(CH,CH, [(2) ) (3) H logP=1,27"
Cl SCH; jl\'la (xHCI)
N’_{"“
2\
128 | CH.CH; {(2) 4 3 H logP =1,37"
CH; Cl Hy (xHCI)
N/ ’CHS
<
1I-29 |CH; ) 4) (3) C:Hs |logP=2,69Y
Cl Cl1 3
L,
)
1I-30 [CH; 2) 4) 3) CH; |logP=2,13"
CH, cl
AR
I1-31 |CH, (2) (4) (3) H logP=1,68"
Cl Cl Hy
N’E"’*
"
II-32 |CH, (2) ) ) H "H-NMR
Cl cl NPZ (DMSO-D6),
N~ d). 5,89 ppm
(S, CHZ)
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R, o:m‘) R Daten
R
II-33 |CHCH; [(2) ) (3) C;Hs [logP=240"
Cl Cl f“:
N/ /CH’
A
o,
/" Yo
I-34 |CH,CH; [(2) 4) 3) H logP=1,52"%
Cl Cl ﬁﬂ.
2\ —CH,
8
N
/" o
M-35 |CH,CH: [(2) (4) (3) CoHs [logP=2,66"
Cl Cl H,
I —~CH,
3
/N
I-36 |CH,CH, {(2) 4) Q) H logP=1,72"
Cl Cl Hy
/r —CH,
=
/o
I-37 |CH;CH, |(2) 4) (3) CHs [logP=2,68"
Cl Cl H,
//t —~CH,
13
7N
II-38 [CH,CH, {(2) (4) 3) H logP=1,73¥
cl Cl H,
"/ —~CHs
2"
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? ®Rn OARY R Daten
R‘
-39 |CH;CH; [(2) 4) 3) CH; [logP=2,28Y
Cl Cl H,OCH,
NN/-_CICH‘
/" Yo
1140 |CH,CH; [(2) ) Q) H logP=1,45"
Cl Cl H,OCH,
e ICHa
80
/N
0
041 |[CH,CH; [(2) (4) (3) CH; |[logP=2,17"
CH; Cl OCH,
N)\ —~CH,
/}'_i
0
0-42 |CH,CH; [(2) 4 (3) H logP=1,78"
CH,3 Cl jfﬂa
N\N/%’CH’
/" o
Nn43 |CH,CH; [(2) 4 (3) CH, [logP=2,44"
CH; Cl H,
I‘I ~CH,
=
II-44 |CH.CH; [(2) 4 3) H logP=1,75"%
CH, Cl Hy
,‘I ~CH,
I
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R %\R‘) R Daten
45 |[CH;CH; |(2) ) 3) CH; [logP=2,46Y
CH; Cl H,
//t —~C.H,
)
0
1146 |[CH.CH; [(2) (4) 3) H logP=1,79%
CH, Cl f“a
2 \y—CHs
W
0
II-47 |CH.CH: |(2) 4) 3) CH; (logP=2,06"
CH; Cl H,0CH,
—CH
N
—
/" Yo
48 (CH,CH; |(2) 4) 3) H logP=1,49Y
CH,3 Cl ﬂzOCHa
- N’CHS
/N
0
1149 |CH,CH; [(2) 4 (3) C;Hs [logP=2,59"Y
Cl SCH; s
Lo
"
150 |[CH,CH, [(2) ) 3 H logP=1,64"
cl SCH; CH,
N&"’*
7N
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Bsp.- (Position) |(Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? ®Y, %\R‘) R Daten
II-S1 |CH.CH, ((2) ) () C:Hs |[logP=2,22"%
Cl SCH, H,OCH,
N’_{"’“‘
/Y%
II-52 |[CH.CH. [(2) (4) (3) H logP=1,37"
Cl SCH; CH,OCH,
NZ “n—CH,
N
/" o
II-53 |CH; 7)) 4) (3) CHs |[(S-
Cl SCHs, Enantiomer)
\Q logP =2,17%
o
II-54 |CH; (2) 4) (3) H (S-
Cl SCH; Enantiomer)
\Q logP=1,31"
o
155 |CH 7)) (4) 3) CHs |(S-
Cl SCH; Enantiomer)
\Q logP =2,35%
H,C o
1I-56 |CH; 7)) @ 3) H (S-
Cl SCH; Enantiomer)
\Q logP=1,44"%
H,C (o]
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R ®R)n OfAR‘) R Daten
R
II-57 |CH; 2) O] (3) CHs |(S-
CH; Ci Enantiomer)
ﬁ logP=1,95"
H %o
[I-58 |CH; 2) 4) 3) H (S-
CH; Cl Enantiomer)
\Q logP =1,39 Y
H %o
I-59 |CH; () 4) 3) CHs {(S-
CH,3 Cl Enantiomer)
\Q logP =2,18%
e o
I-60 |CH, 7)) @ 3) H (S-
CH, Cl Enantiomer)
\Q logP =1,55"
He o
O-61 |[CH (2) 4) (3) C:Hs |(S-
Ci Cl Enantiomer)
\Q logP =2,15%
H %o
062 |[CH, |[(@2 @ Q) H (S-
Cl Cl Enantiomer)
0
H Yo
m-63 [CH, 2 4 3) CHs |(S-
Cl Cl Enantiomer)
\’NQ
H,C 0
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Bsp.- (Position) | (Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R oim“') R Daten
R
0-64 |(CH, 7)) 4) (3) CH; |(S-
Cl Cl Enantiomer)
\,Nq n:,o=-20,4
HC ° logP =2,01 Y
I-65 |CH; ) (4) (3) H (S-
Cl Cl Enantiomer)
N logP =1,42%
H,C o]
1I-66 |CH, 4) - ) CH; {logP=2,33"
Cl Hy
Lo
9
/N
0-67 |CH, 4) - 2) H logP=1,81"
Cl Hy
j\c —~CH,
9
"
1I-68 |CH; 4) - 2) CH; |logP=2,23"
Cl )
I —~CH,
2
AR
II-69 |[CH, @) - ) CHs |logP=2,07"
Cl
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Bsp.- (Position) {(Position) | (Position Physikal.
Nr. A R? R, o:m‘) R Daten
R
070 |CH: |(4) - ) H logP=1,36"
Cl y
N&‘“
2
II-71 |CH, 4) - ) CH,
CF;
"/ ~CH,
)2
172 |CH: |4 ; @ H
CF, 3
b
S
I-73 |CH; 4) - ) CH;
CF; H,
A
1II-74 |CH, 4 - (2) H
CF; H,y
N&’CH‘
A

Die in Tabelle 2 als Beispiel (II-35) aufgefiihrte Verbindung kann beispiclsweise wie
folgt hergestellt werden:
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Beispiel (TI-35)

Stufe 1
C,H, !
o
o ~" e

a

Zu einer Lisung von 15 g (68 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoesure-ethylester
in 80 ml N,N-Dimethyl-formamid gibt man nach einander 19 g (137 mMol) Kalium-
carbonat (Pulver), 38,6 g (205 mMol) 1,2-Dibrom-ethan und 0,4 g Natriumiodid.
Man erhitzt die Mischung 2 Stunden auf 80°C, ldsst sie anschlieBend auf Raum-
temperatur abkithlen und schdttelt sie dann mit 350 ml Diethylether. Die organische
Phase wird mit Wasser, mit 10 %iger Natronlauge und schlieBlich mit 10 %iger Salz-
siiure gewaschen, dann mit Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Vom Filtrat wird
das Lsungsmittel unter vermindertem Druck sorgfiltig abdestilliert.

Man erhillt 222 g (95 % der Theorie) 2,4-Dichlor-3-(2-brom-ethoxy)-benzoesaure-
ethylester als Sligen Rickstand (logP = 3,98 %),

Stufe 2

OC,H, Cl i
0o
o ~N N—CH,

|
N:(
Cl
SCH,

Zu einer L8sung von 18 g (93 mMol) 2,4-Dichlor-3-(2-brom-ethoxy)-benzoestiure-
ethylester in 100 ml N,N-Dimethyl-formamid gibt man nach einander 146g
(106 mMol) Kaliumcarbonat (Pulver), 19,3 g (133 mMol) 3-Methylthio-4-methyl-
1,2,4-triazolin-5-on und 0,5 g Natriumiodid. Man erhitzt die Mischung 4 Stunden auf
80°C, kilhlt anschlieBend auf Raumtemperatur ab, schilitelt mit 400 ml Dichlor-
methan, wischt die organische Phase mit Wasser, dann mit 10 %iger Natronlauge
und schlieBlich mit 10 %iger Salzs#ure, trocknct dann mit Natriumsulfat und filtriert.
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Vom Filtrat wird das Lsungsmittel unter vermindertem Druck sorgflltig ab-
destilliert.

Man erhéilt 17,7 g (82 % der Theorie) 2,4-Dichlor-3-[2-(3-methylthio-4-methyl-5-
oxo-1,2,4-triazolin-1-yl)-ethoxy]-benzoesilure-cthylester als &ligen Rilckstand (logP
=2,66").

Die in Tabelle 2 als Beispiel (TI-61) aufgefilhrte Verbindung kann beispielsweise wie
folgt hergestellt werden:

OC,H, Ci \/C>:
o
)
N
ci

Eine Mischung aus 2,0 g (8,5 mMol) 2,4-Dichlor-3-hydroxy-benzoestiure-ethylester,
3,6 g (12,75 mMol) (8)-(+)-5-(p-Tolylsulfonyloxymethyl)-pyrrolidin-2-on, 2,3 g
(17 mMol) Kaliumcarbonat und 30 ml Acetonitril wird 13 Stunden bei 76°C gerilhrt,
nach Abktihlen auf Raumtemperatur mit Wasser auf etwa das doppelte Volumen ver-
diinnt und mit Methylenchlorid geschilttelt. Die organische Phase wird mit ge-
shttigter wiissriger Natriumchlorid-LSsung gewaschen, mit Natriumsulfat getrocknet
und filtriert. Vom Filtrat wird das L8sungsmittel unter vermindertem Druck sorg-
fiiltig abdestilliert.

Beispiel (I1I-61)

Man erhillt 2,6 g (92 % der Theorie) (S)-2,4-Dichlor-3-[(2-oxo-pyrrolidin-5-y1)-
methoxy]-benzoesiiure-ethylester (logP = 2,14 ¥).
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Anwendungsbeispiele:
Beispiel A
Pre-emergence-Test

L3sungsmittel: 5 Gewichisteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiiligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Lsungsmittel, gibt die angegebene
Menge Emulgator zu und verdlinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewilnschte
Konzentration.

Samen der Testpflanzen werden in normalen Boden ausgesiit. Nach 24 Stunden wird
der Boden so mit der Wirkstoffzubereitung bespriiht, daB die jeweils gewiinschte
Wirkstoffmenge pro Flicheneinheit ausgebracht wird. Die Wirkstoffkonzentration in
der Spritzbriihe wird so gewdhlt, daB in 1000 Liter Wasser pro Hektar die jeweils ge-
wiinschte Wirkstoffmenge ausgebracht wird.

Nach drei Wochen wird der Schiidigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schidigung
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle. Es bedeuten:

0%
100 %

keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)

totale Vernichtung

In diesemn Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gem#B Herstellungsbeispiel
1,2,3,4,5,6,7,8,9, 10 und 11 bei weitgehend guter Vertriiglichkeit gegenilber
Kulturpflanzen, wie z.B. Mais, starke Wirkung gegen Unkriuter.
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Beispiel B
Post-emergence-Test
L3sungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton

Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man
1 Gewichtsteil WirkstofF mit der angegebenen Menge L3sungsmittel, gibt die ange-
gebene Menge Emulgator zu und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die ge-
wiinschte Konzentration.

Mit der Wirkstoffzubereitung spritzt man Testpflanzen, welche eine HShe von
5-15 cm haben so, daB die jeweils gewilnschten Wirkstoffmengen pro Flicheneinheit
ausgebracht werden. Die Konzentration der Spritzbrithe wird so gewihit, da8 in
1000 | Wasser/ha die jeweils gewlinschten Wirkstoffmengen ausgebracht werden.

Nach drei Wochen wird der Schildigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schadigung
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kantrolle.

Es bedeuten:
0% = keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)
100% = totale Vernichtung

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gemii Herstellungsbeispiel
1,2,3,4,5,6,7,8,9, 10, 11 und 13 bei teilweise guter Vertriiglichkeit gegeniiber
Kulturpflanzen, wie z.B. Mais, starke Wirkung gegen Unkriluter,
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1. Substituierte Arylketone der allgemeinen Formel ()

in welcher

n fiir die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,

A fur Alkandiyl (Alkylen) steht,

R'  fur eine der nachstehenden Gruppierungen steht

R? R10
% %
RY rgI "{j/ "{o/i/ R"
R® R'/N R R R"

wobei

fiir die Zahlen 0 bis 6 steht,

fir Halogen oder flr jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl, Alkylthio oder Aryl steht, oder - fiir den Fall, da m fiir
2 steht - gegebenenfalls auch zusammen mit einem zweiten
Rest R? fir Alkandiyl (Alkylen) steht,
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/5‘)1,

fur Hydroxy, Formyloxy, Halogen, oder fiir jeweils gegebenen-
falls substituiertes Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyl-
sulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylamino-
carbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy,
Aryloxy, Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl, Arylcarbonyl-
oxy, Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy, Aryl-
alkyithio, Arylalkylsulfinyl oder Arylalkylsuifonyl steht,

for Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
oder fur jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy,
Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsuifonyl, Alkoxycarbonyl oder
Cycloalkyl steht,

flir Wasserstoff oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Aryl
oder Arylalkyl steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, oder flir jeweils gegebenenfalls sub-
gtituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy,
Alkylaminocarbonyloxy, Alkylsulfonyloxy, Alkenyloxy,
Alkinyloxy, Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-
alkoxy oder Arylsulfonyloxy steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkyl-
carbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio Alkylsulfinyl
oder Alkylsulfonyl steht,

fur WasserstofT oder fiir jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl oder Cycloalkyl steht,
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R'?  for Wasserstoff oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes
Alkyl ader Cycloalkyl steht, und

RY  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils
gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl,
Alkylthio, Alkylsulfiny] oder Alkylsulfonyl steht,

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder filr jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy,
Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino
oder Dialkylaminosulfonyl steht,

fur Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fir jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkyl-
aminosulfonyl steht, und

flir eine gegebenenfalls substituiertc 4- bis 12-gliedrige, gesittigte
oder ungesiittigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische
Gruppierung steht, welche 1 bis 4 Heteroatome (bis zu 4 Stickstoff-
atome und gegebenenfalls - alternativ oder additiv - ein oder zwei
Sauerstoffatome oder ein oder zwei Schwefelatome, oder eine oder
zwei SO-Gruppierungen oder eine oder zwei SO2-Gruppierungen)
enth#lt, und welche zusitzlich ein bis drei Oxo-Gruppen (C=0)
und/oder Thioxo-Gruppen (C=S) als Bestandteile des Heterocyclus
enthilt,

- einschlieBlich aller méglichen tautomeren Formen der Verbindungen
der aligemeinen Formel (I) und der mdglichen Salze bzw. S#ure- oder

Basen-Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel (1) -.
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2. Verbindungen der Formel (I) gemA8 Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet,
dass

n fir die Zahlen O oder 1 steht,
m fiir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4 steht,

A fiir Alkandiyl (Alkylen) mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

R'  flr eine der nachstehenden Gruppierungen steht,

R?
(R"'),.,—gI N‘j
R® Ra/N Re

R?  fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C,-
Cs-Alkoxy, C;-C4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C{-C4-Alkyl-
sulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyl-
sulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit
jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

R} fur Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C;-Cs-Alkoxy,
C;-C4-Alkylthio, C;-C4-Alkylsulfinyl oder C;-C4-Alkylsulfonyl sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl,
Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

R fir eine der nachstchenden heterocyclischen Gruppierungen steht,
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0
R ,Rﬁ 15 14
—N R \N R
R"/ §\Q O/\R“

worin jeweils die gestrichelt gezeichnete Bindung eine Einfachbindung oder
cine Doppelbindung ist,

Q fur Sauerstofl oder Schwefel steht,

R*  fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, flir jeweils ge-
gebenenfalls durch Cyano, Halogen, C1-C4-Alkoxy, C1-C4-Alkyl-
thio, C1-C4-Alkylsulfinyl oder Cjp-Cs-Alkylsulfonyl substituiertes
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch
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Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio
oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, filr jeweils gegecbenenfalls durch
Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio,
Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkyl-
alkylthio oder Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen, C1-C4-Alkyl oder Cy-Cs-Alkoxy substituiertes Phenyl,
Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio
oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino, Piperidino oder Morpholino
steht, oder — fiir den Fall, daB zwei benachberte Reste R' und R' sich
an einer Doppelbindung befinden — auch zusammen mit dem benach-
barten Rest R'* fiir eine Benzogruppierung steht, und

filr Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Alkylidenamino mit bis zu 4 Koh-
lenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen oder
C1-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkyl-
amino oder Alkanoylamino mit jeweils bis zu 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkenyl, Alkinyl oder Alkenyloxy mit jeweils bis zu 6
Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen, fiir jeweils
gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyl-
alkyl oder Cycloalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in
den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls bis zu 3 Kohlenstof-
atomen im Alkylteil, oder fllr jeweils gegebenenfalls durch Halogen,
C1-C4-Alkyl oder C1-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl
steht, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R'* oder R far
gegebenenfalls durch Halogen oder Cy-Cg4-Alkyl substituiertes Alkan-
diyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen steht,

o
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wobei die einzelnen Reste R' und R — soweit mehrere davon an gleiche
heterocyclische Gruppierungen gebunden sind, gleiche oder verschiedene Be-
deutungen im Rahmen der obigen Definition haben k&nnen,
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fur Halogen, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder
Ci-C4-Alkoxy substituiertes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen, fiir gegebenenfalls durch Halogen, C,-C,-Alkyl
oder C,-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenenfalls auch -
fiir den Fall, daB m filr 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R’
fur Alkandiyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

for Hydroxy, Formyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfills durch
Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy,
Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy mit jeweils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano oder Halogen substituieries Alkenyloxy oder Alkinyloxy
mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder fllr jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-C4-Alkyl, C,-Cs-Halogenalkyl,
Ci-C4-Alkoxy oder C,-C;-Halogenalkoxy substituiertes Aryloxy,
Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-
alkoxy, Arylsulfonyloxy, Arylalkoxy, Arylalkylthio, Arylalkylsulfinyl
oder Arylalkylsulfonyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der

Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkyl-
teil steht,

fiur Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, flir je-
weils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cs-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl oder
Alkoxycarbonyl mit jeweils | bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-
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gruppen, oder fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-
Alkyl substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen
oder C,-Cy4-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen sub-
stituiertes Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C-Cy-
Alkyl substituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis
6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkylgruppe und gegebenenfalls 1
bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-Cs-Alkyl, C;-C4-Halogenalkyl,
Ci-Cs-Alkoxy oder C;-Ci-Halogenalkoxy substituiertes Aryl oder
Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe
und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C,-C4-Alkoxy substituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy,
Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, fir je-
weils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes
Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen,
oder filr jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-C,-
Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy oder C,-C4-Halogenalkoxy
substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy oder
Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Aryl-
gruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil
steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkoxy
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substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyl-
thio, Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkylgruppen steht,

fiir Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cy-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder fir
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C4-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

filr Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder fir
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C4-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, und

fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-C,-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
sulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen
steht.

3. Verbindungen der Formel (I) gem#8 Anspruch 1 oder 2, dadurch
gekennzeichnet, dass

m

filr die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht,

fur Methylen, Ethan-1,2-diyl (Dimethylen), Ethan-1,1-diyl, Propan-
1,2-diyl, Propan-1,3-diyl (Trimethylen), Butan-1,2-diyl, Butan-1,3-
diyl oder Butan-1,4-diyl (Tetramethylen) steht,

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fluor, Chlor, Brom, Iod, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
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und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio,
Ethyithio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor
und/oder Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsuifonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder filr
Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino,
Diethylamino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl
steht,

fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor,
Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylisulfonyl oder Ethyl-
sulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy,
n- oder i-Propoxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Methylthio, Ethyithio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, oder fiir Methyl-
amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethyl-
amino, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl steht,

fiir eine der nachstehenden heterocyclischen Gruppierungen steht,
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fir Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Methaxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, fiir gegebenenfalls durch Fluor,
Chlor, Methyl oder Methoxy substituiertes Phenyl, oder gegebenen-
falls auch - flir den Fall, da m fiir 2 steht - zusammen mit einem
zweiten Rest R’ filr Ethan-1,2-diyl (Dimethylen), Propan-1,3-diyl
(Trimethylen) oder Butan-1,4-diy! (Tetramethylen) steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder
i-Propylthio, n-, i-, 5- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Pro-
pylsulfonyl, Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy,
Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbo-
nyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-
Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n-
oder i-Propylsulfonyloxy, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy, Butenyloxy, Pro-
pinyloxy oder Butinyloxy, oder fir jeweils gegebenenfalls durch
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Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, 8- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Pro-
poxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy
substituiertes Phenoxy, Phenylthio, Phenylsulfinyl, Phenylsulfonyl,
Benzoyloxy, Benzoylmethoxy, Phenylsulfonyloxy, Phenylmethoxy,
Phenylmethylthio, Phenylmethylsulfinyl oder Phenylmethylsulfonyl
steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chior,
Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy
oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfiny],
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, Methoxy-
carbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl
substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl
steht,

filr Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, Butenyl, Propinyl
oder Butinyl, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy,



15

20

25

30

Le A 34 222-DEO1

Rll

-92.

n- oder i-Propoxy, n-, i, 8- oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Tri-
fluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitu-
iertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyl-
oxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methyl-
aminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, n- oder i-Propylamino-
carbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonyloxy, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor
oder Brom substituiertes Propenyloxy, Butenyloxy, Propinyloxy oder
Butinyloxy, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s-
oder t-Butoxy, Difluormethoxy oder Trifluormethoxy substituiertes
Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy oder Phenylsulfonyl-
oxy steht,

fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chilor,
Brom, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i, 8- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s~ oder t-
Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl steht,

fur Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
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Propyl, n-, i-, 5- oder t-Butyl, oder flir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht,

fiir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, 8- oder t-Butyl, oder filr jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, oder filr
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy
oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methyisulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl steht,

fiir Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, n-, i-, 5- oder t-Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder
i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-
Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8-
oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-
Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, fir Methyl-
amino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, 8- oder t-Butyl-

amino, Dimethylamino, Diethylamino, Di-n-propylamino oder Di-i-
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propylamino, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl,
Propenyloxy, Butenyloxy, Propenylthio, Butenylthio, Propenylamino
oder Butenylamino, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder
Chlor substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo-
hexyl, Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy, Cyclopentyloxy, Cyclohexyl-
oxy, Cyclopropylthio, Cyclobutylthio, Cyclopentylthio, Cyclohexyl-
thio, Cyclopropylamino, Cyclobutylamino, Cyclopentylamino, Cycio-
hexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyl-
methyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl-
methoxy, Cyclopentylmethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropyl-
methylthio, Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclo-
hexylmethylthio, Cyclopropylmethylamino, Cyclobutylmethylamino,
Cyclopentylmethylamino oder Cyclohexylmethylamino, oder fiir je-
weils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl,
Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino steht, fiir Pyrrolidino,
Piperidino oder Morpholino, oder - fllir den Fall, daBl zwei benachbarte
Reste R' und R sich an einer Doppelbindung befinden - zusammen
mit dem benachbarten Rest R'* auch filr eine Benzogruppierung steht,
und

for Wasserstoff, Hydroxy, Amino, filr jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder s-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir je-
weils pegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes
Ethenyl, Propenyl, Ethinyl, Propinyl oder Propenyloxy, fir jeweils ge-
gebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
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butylmethyl, Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, s- oder t-Butyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes
Phenyl oder Benzyl, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R'*
oder R'® fiir jeweils gegcbenenfalls durch Methyl und/oder Ethyl sub-
stituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetra-
methylen) steht.

4. Verbindungen der Formel (I) gem#B einem der Anspriiche 1 bis 3, dadurch

gekennzeichnet, dass
m fur die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,
A fur Methylen oder Dimethylen steht,

R? fur Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl,
Difluormethyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl,
Methoxymethyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl, Methyl-
sulfonylmethyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, Methyisulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony,
Ethylsulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht,

R} fiir Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, Difluor-
methyl, Trifluormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Methoxy-
methyl, Methylthiomethyl, Methylsulfinylmethyl, Methylsulfonyl-
methyl, Methoxy, Ethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Methyl-
thio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfony, Ethyl-
sulfonyl oder Dimethylaminosulfonyl steht,

R’ fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
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Propylthio, fir Phenyl, oder gegebenenfalls auch - fiir den Fall, dal m
fiir 2 steht - zusammen mit einem zweiten Rest R® fiir Ethan-1,2-diyl
(Dimethylen), Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl
(Tetramethylen) steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor,
Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder
i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Acetyloxy, Propionyl-
oxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyl-
oxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethyl-
aminocarbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methyl-
sulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, filr
Propenyloxy oder Propinyloxy, oder fir jeweils gegebenenfalls durch
Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy
oder Trifluormethoxy substituiertes Phenoxy, Phenylthio, Phenyl-
sulfinyl, Phenylsulfonyl, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy, Phenyl-
sulfonyloxy, Phenylmethoxy Phenylmethylthio, Phenylmethylsulfinyl
oder Phenylmethylsulfonyl steht,

fuir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methyl-
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyi-
sulfonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl steht,

far Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chior,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
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fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes
Propenyl oder Propinyl, fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom,
Methyl oder Ethyl substituiertes Cyclopropyl, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy
oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

fir Hydroxy, Formyloxy, flir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitu-
iertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Acetyloxy, Propionyloxy,
n- oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n-
oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylamino-
carbonyloxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy,
Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fiir Propenyloxy oder
Propinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy oder Trifluor-
methoxy substituiertes Phenylmethoxy, Benzoyloxy, Benzoylmethoxy
oder Phenylsulfonyloxy steht,

fur Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy
substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propy!, Acetyl, Propionyl, n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxy-
carbonyl, BEthoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl oder Ethylsulfony] steht,

fiir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
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oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl
substituiertes Cyclopropyl steht,

fir Wasserstoff, filr jeweils gegebenenfails durch Fluor, Chlor,
Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl,
oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl oder Ethyl
substituiertes Cyclopropyl steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Methoxy oder Ethoxy substitu-
iertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxy-
carbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl,
n- oder i-Propylsulfonyl steht,

fiur Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Iod,
fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n-
oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylen-
sulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl,
Ethylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propyithio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder
i-Propylsuifinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, fir Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, Di-
methylamino oder Diethylamino, filr jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor substituiertes Ethenyl, Propenyl, Ethinyl,
Propinyl, Propenyloxy, Propenylthio oder Propenylamino, flir jeweils
gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Cyclopropyl,
Cyclopropyloxy, Cyclopropylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclo-
propylmethoxy oder Cyclopropylmethylamino, oder fiir jeweils ge-



10

15

20

25

Le A 34 222-DEO1

RI15

-99 -

gebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyli, n- oder i-Propyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy,
Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder
Benzylamino, oder - fir den Fall, dass zwei benachbarte Reste R14
und R14 gich an einer Doppelbindung befinden - zusammen mit dem
benachbarten Rest R14 auch fiir eine Benzogruppierung steht, und

fur Wasserstoff, Hydroxy, Amino, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor und/oder Chlor, Methoxy oder Ethoxy substituiertes Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methylamino, Ethylamino oder Dimethylamino, fiir Propenyl oder
Propinyl, flir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl oder Cyclopropyimethyl, oder
fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder
i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Phenyl
oder Benzyl, oder zusammen mit einem benachbarten Rest R14 oder
R15 fiir jeweils gegebenenfalls durch Methyl und/oder Ethyl sub-
stituiertes Propan-1,3-diyl (Trimethylen) oder Butan-1,4-diyl (Tetra-
methylen) steht.

5. Verfahren zum Herstellen von Verbindungen der Formel (I) gemiB einem der
Anspriiche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, dass man

LY

substituierte Benzoesturen der allgemeinen Formel (IT)

HO fo) (I

in welcher
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n, A,R%, R und R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben,

- oder reaktionsfihige Derivate hiervon, wie z.B. entsprechende Saure-
halogenide, S&urecyanide oder Ester -

mit Verbindungen der allgemeinen Formel (1IT)

R'-H 411))
in welcher
R! die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Dehydratisierungsmittels, gegebenenfalls
in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Verd{innungsmittels umsetzt,

oder dass man

) substituierie Benzoylketone der allgemeinen Formel (Ia)

(la)

in welcher

n, A,R% R}, R*und R die Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben,

yor
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mit einem Orthoameisensfureester oder mit einem N,N-Dimethyl-formamid-
acetal oder mit einem Cyanoameisensiureester oder mit Carbondisuifid und

einem Alkylierungsmittel, und anschliessend mit Hydroxylamin oder einem
Saureaddukt hiervon

gegebenenfalls in Gegenwart cines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und
gegebenenfalls in Gegenwart cines oder mehrerer Verdlinnungsmittel um-
setzt,

und gegebenenfalls im Anschluss an die Durchfilhrung der erfindungsge-
méfen Verfahren (a) oder (b) an den so erhaltenen Verbindungen der allge-
meinen Formel (I) im Rahmen der Substituentendefinition auf iibliche Weise
Substitutions-, Oxidations- oder Reduktionsreaktionen durchfiihrt und/oder
die Verbindungen der allgemeinen Formel (I) auf {ibliche Weise in salzartige

Verbindungen {iberfilthrt.

Verbindungen der Formel (II)

HO o (In

in welcher
n, A, R%, R® und R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben,
sowie deren reaktionsfiihige Derivate.

Verfahren zum Herstellen von Verbindungen der Formel (II) gemiB An-

spruch 6, dadurch gekennzeichnet, dass man
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(@) Verbindungen der Formel (IV)
0

Ho o, W)
A—X

R,
in welcher

n, A,R*und R® die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben und
X' fiir Halogen oder filr Alkylsulfonyloxy steht,

- oder auch ihre Derivate -

mit heterocyclischen Verbindungen der allgemeinen Formel (V)

H-R? 1\

in welcher
R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines SHureakzeptors und gegebenenfalls in
Gegenwarl eines Verdlinnungsmitlels bei Temperaturen zwischen 10°C und
150°C umsetzt und gegebenenfalls im Anschluss daran im Rahmen der Sub-
stituentendefinition auf Ubliche Weise weitere Umwandlungsreaktionen
durchfiihr,

oder dass man

\,\0“'
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(B) Verbindungen der Formel (VI)

o

HO OH v
R),

in welcher

n, R?und R die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben,

- oder auch ihre Derivate -

mit Hydroxyalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VII)

HO\A ,R‘ \Y1)

in welcher
A und R* die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben,

in Gegenwart von Kondensationshilfsmitteln und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Verdlinnungsmittels bei Temperaturen zwischen
-20°C und +50°C umsetzt und gegebenenfalls im Anschluss daran im
Rahmen der Substituentendefinition auf ibliche Weise weitere Um-
wandlungsreaktionen durchfilhrt,

oder dass man
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(1)  Verbindungen der Formel (VI)

HO OH V1)

in welcher
n, R?und R® die in Anspruch | angegebene Bedeutung haben,
- oder auch ihre Derivate -

mit Halogenalkylheterocyclen der allgemeinen Formel (VIII)

X A/R4 v

in welcher
A undR* die in Anspruch | angegebene Bedeutung haben und

X2 filr Halogen, fiir Alkylsulfonyloxy oder flir Arylsulfonyloxy
steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Sidureakzeptors und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Verdiinnungsmittels bei Temperaturen zwischen 0°C und
150°C umsetzt und gegebenenfalls im Anschluss daran im Rahmen der Sub-
stiluentendefinition anf ilbliche Weise weitere Umwandlungsreakiionen
durchfilhrt.
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Verbindungen der Formel (1a)

4 (la)

in welcher
n, A, R% R?, R* und R"' die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben.

Mittel, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einer Verbindung

der Formel (I) gemi#B einem der Anspriiche 1 bis 4.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) geméB einem der Anspriiche 1
bis 4 oder von Miiteln gemdB Anspruch 9 zum Bekidmpfen von

unerwilnschten Pflanzen.

Verfahren zum Bekiimpfen von unerwiinschten Pflanzen, dadurch gekenn-
zeichnet, dass man mindestens eine Verbindung der Formel (I) gem#8 einem
der Ansprilche 1 bis 4 oder Mittel gemiB Anspruch 9 auf unerwilnschte

Pflanzen und/oder ihren Lebensraum einwirken 14Bt.
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Substituierte Arylketone

Zusammenfassung

Die Erfindung betrifft neue substituierte Arylketone der allgemeinen Formel ()

RZ
1
R o ..

AR ®
(R%

in welcher
n fur die Zahlen O, 1 oder 2 steht,
A fur Alkandiyl (Alkylen) steht,

R' fir eine der nachstehenden Gruppierungen steht

R’ R
z z
R® R,/ 8 R R

wobei

m, RS, R, R’, R}, R’, R'® R!"' R'? und RV eine der in der Beschreibung

angegebenen Bedeutungen haben,
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R® fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fiir
jeweils gegebenenfalls substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl steht,
und

R* fiir eine gegebenenfalls substituierte 4- bis 12-gliedrige, gesittigte oder unge-
siittigte, monocyclische oder bicyclische, heterocyclische Gruppierung steht,

sowie Verfahren zu deren Herstellung, Zwischenprodukte und die Verwendung
dieser Verbindungen als Herbizide,
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ARILCETONAS SUBSTITUIDAS.

La invencién se refiere a nuevas arilcetonas substituidas, a procedimientos
para su obtencién y a su empleo como herbicidas.

. " Se sabe ya que determinadas arilcetonas substitiidas tienen propiedades
herbicidas (véanse las EP-A-090262, EP-A-135191, EP-A-186118, EP-A-186119,
EP-A-186120, EP-A-319075, EP-A-352543, EP-A-418175, EP-A-487357, EP-A-
527036, EP-A-527037, EP-A-560483, EP-A-609797, EP-A-609798, EP-A-
625505, EP-A-625508, EP-A-636622, US-A-5804532, US-A-5834402, US-A-
5846906, US-A-5863865, WO-A-96/26192, WO-A-96/26193, WO-A-96/26200,
WO-A-96/26206, WO-A-97/27187, WO-A-97/35850, WO-A-97/41105, WO-A-
97/41116, WO-A-97/41117, WO-A-97/41118, WO-A-97/43270, WO-A-97/46530,
WO-A-98/28981, WO-A-98/31681, WO-A-98/31682, WO-A-99/03856, WO-A-
99/07688, WO-A-99/10327, WO-A-99/10328). El efecto de estos compuestos sin
embargo no es satisfactorio desde todos los puntos de vista.

Se han encontrado ahora las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula

general (T)

(N

en la que
n significa los nimeros 0, 1 0 2,
A significa alcanodiilo (alquileno),

R'  significa uno de los agrupamientos siguientes

\

b



R'
X, S
(g

donde
m

RJ

R‘l‘

Rl

Rlﬂ

¥

significa los niimeros O hasta 6,

significa halégeno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectivamente en caso dado, 0 —en el caso en que m signifique 2- significa
en caso dado también junto con un segundo resto R? alcanodiilo (alquileno),
significa hidroxi, formiloxi, halégeno, o significa alcoxi, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi,
alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi, alguiniloxi, ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfoniloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiicarboniloxi,
alcoxicarboniloxi, alqguilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi,
alquiniloxi, arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa

alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o

(It
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alquilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
substituidos respectiva-mente en caso dado,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégemo, o
signi-fica alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo  substituidos
respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterociclico, monociclico o bicfclico, saturado o
insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heteroétomos (hasta 4 4tomos de nitrégeno y en caso dado —alternativa
o adicionalmente- 1 0 2 4tomos de oxfgeno y 1 0 2 dtomos de azufre, 0 uno
o dos agrupamientos SO- 0 uno o dos agrupamientos SO,-), y que contiene
ademids de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como

componentes del heterociclo,

-con inclusién de todas las formas tautébmeras posibles de los compuestos de la

férmula general (I) y de las sales o bien aductos con fcido o con bases posibles de

los compuestos de la férmula general (I)-.

En las definiciones las cadenas hidrocarbonadas, tales como alquilo o

qi>
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alcanodiilo -incluso en combinacién con heterodtomos, como en el alcoxi- son
respectivamente dec cadena lineal o de cadena ramificada.

Los compuestos segln la invencién de la férmula general (I) contienen en
caso dado uno o varios dtomos de carbono substituidos de manera asimétrica y por
lo tanto pueden presentarse en diversas formas enantibmeras (formas con la
configuracién R y S) o bien diastereémeras. La invencién se refiere tanto a las
diversas formas posibles enantiémeras o bien estereoisémeras individuales de los
compuestos de la formula general (I) asf como también a las mezclas de estos
compuestos estereoisémeros.

Los substituyentes preferentes o bien los intervalos preferentes de los restos
presentes en las férmulas indicadas anteriormente y que se indicarén a continuacién

se definen a continuacién.

Preferentemente,

n significa los nimeros 0 o 1.
Preferentemente,

m significa los mimeros 0, 1, 2, 30 4.
Preferentemente,

A significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 itomos de carbono,
R'  significa uno de los agrupamientos siguientes

Preferentemente,
R?  significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
hal6geno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,

alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo

4
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respectivamente con 1 a 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con cl a 4 dtomos de carbono.

Preferentemente,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en
;:aso dado por ciano, por haldgeno, pur alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 ftomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 stomos de carbono.
Preferentemente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes

R™ a R 4 e g "

Q R q R"

T
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siendo el emlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble, '

Q significa oxfgeno o azufre,

R"*  significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsul-
fonilo respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 #&tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 #tomos de carbono, significa alquilamino o
dialquilamino respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respecti-vamente en caso dado por halégeno, significa
alquenilo, alquinilo, alque-niloxi, alquenilio o alquenilamino
respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo 2
bien alquinilo, substituidos respectiva-mente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquiloxi, ciclo-alquilto, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquil-alquiltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 fitomos de carbono en los grupos
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 étomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, o significa fenilo,
feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencilamino
substituidos respectivamente en caso dado por hal6geno, por alquilocon 1 a
4 fitomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, significa

pirrolidino, piperidino o morfolino, 0 -en el caso en que dos restos
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contiguos R y R™ se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R** contiguo un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 itomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 &tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno o por alcoxi
con 1 a 4 tomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 fitomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado,
hasta 3 &tomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por halégeno, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectiva-mente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 Atomos
de carbono o por alcc;xi con 1 a 4 4tomos de carbono, 0 junto con un resto
contigno R* o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 4tomos de carbono,
substituido en caso dado por halégeno o por alquilo con 1 a 4 tomos de

carbono,

pudiendo tener los restos individuales R™ y R —en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el 4mbito de la definicién anterior.

RS

Preferentemente,

significa hal6geno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta
6 atomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono, significa fenilo
substituido en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, o en caso dado también
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-en el caso en que m signifique 2- junto con un segundo resto R® significa
alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6 4tomos de carbono.
Preferentemente,

. significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,

alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi
o alquilsulfoniloxi respectivamente con 1 hasta 6 s4tomos de carbono en los
grupos alquilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alqueniloxi o
alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6 itomos de carbono, substitnidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arlsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfo-niloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o
arilalquilsulfonilo respecti-vamente con 6 o 10 4tomos de carbono en los
grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 Atomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono o por
hal6genoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono.

Preferentemente, -

significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, hal6geno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo
respectivamente con 1 hasta 6 ftomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
dtomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por
alquilo con 1 a hasta 4 ftomos de carbono.

Preferentemente,

4
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significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 dtomos de carbono
substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 &tomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 dtomos de carbono, substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano o por halégeno, significa cicloalquilo o
cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 4 4tomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 dtomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo
respectivamente con 6 o 10 dtomos de carbono en los grupos arilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 itomos de carbono en la parte alquilo, substituidos
respecti-vamente en caso dado por nitro, por ciano, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono o por halégenoalcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarbo-
niloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi respectivamen-te con 1
hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 ftomos
de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6
dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, o
por hal6geno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o
arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 itomos de carbono en los grupos
arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 4tomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por

halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
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1 a 4 ftomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalcoxi con 1 a 4 4&tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrbgeno: ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno, o po alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por hal6geno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
tomos de carbono.

Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo
respectivamente con 1 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquilo
substituidos respecti-vamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

pl
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significa los nimeros 0, 1,2 0 3.

De forma especialmente preferente,

significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-
1,2-diilo, propano-1,3-diilo (trimetilenc), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
0 butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o0 i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- 0 i-
propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente en caso dado por flor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- 0 i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosulfo-nilo o dietilaminosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n o i-propiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi substituidos respectivamente en caso
dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por efoxi, por n- o i-propoxi,

significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-

P>



b

-

R‘

RS

-14-

propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o
significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilaminosul-fonilo o dietilaminosulfonilo.

De forma especialmente preferente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes

gy X0

Q R" R™
Ru}‘ AR o}_'u\n" Q z“ R:"

De forma especialmente preferente,

significa fhior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, §-
o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa fenilo substituido en caso dado por fliior, por cloro, por
metilo o por metoxi, ¢ significa en caso dado también -en el caso en que m
signifique 2- junto con un segundo resto R’ etano-1,2-diilo (dimetileno)
propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametilené).

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,

metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,

>
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etilsulfonilo, n- o i-propil-sulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-
butiroiloxi, metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi,
metilamino-carboniloxi, etil-aminocarboniloxi, n- 0 i-
propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi, etilsul-foniloxi, n- o i-
propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi,
p;'opiniloxi o butiniloxi substituidos respectivamente en caso dado por ciano,
por fldor, por cloro o por bromo, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo,
fenilsulfonilo, benciloxi, bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenil-metoxi,
fenilmetiltio, fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por
bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, §- o t-butilo, por
trifldormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- 0 t-
butoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrdgeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flior, cloro, bromo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n~
o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 5- ©
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etil-sulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
flior, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrgeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,

!
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por bromo, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor,

por cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,

_ ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o

ciclohexil-metilo silbs_tituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o
bencilo substituidos respectivamente en faso dado i:or nitro, por ciano, por
fidor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-
, i, 5~ 0 t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
Propoxi, por n-, i-, - 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por triﬂﬁormett;xi.

De forma especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-
o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, cr.ila_-.
minocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfonil-oxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por.ciano, por flGor, por cloro o por br(;mo, por métoxi. por etoxi,
por n- 0 i—;;ropoxi. significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
subs-tituidos respectivamente en caso dado por ciano, por ﬁﬁor, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por nitro, p.or
ciano, por flGor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- 0 i-
propilo, por n-, i,- s- 0 t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por diflGormetoxi o por
trifliormetoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flior, cloro, bromo,

W



o

It"

Il“

l!u

-17-

o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s~ o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s~ 0 t-
butoxi, meto-xicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o
i-pro-pilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s~ 0 t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,

por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,

ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por

ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma especiaimente preferente,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, fldor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substimidos respectivamente en caso

dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi o por etoxi.
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De forma especialmente preferente,
significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, fltor, cloro, bromo, yodo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo, metoxi, etoxi, n- 0

. i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i~, -0

t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente caso
dado por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-,
i-, s- o t-butoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, s- 0
t-butiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por
metil-sulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, - o t-butilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa
etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohe-xiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopropil-amino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo,- ciclopropilmetoxi, ciclo-butilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilmetiltio, ciclobu-tilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilmetilamino,
ciclobutilmetilamino, ciclopentilmetilamino o ciclohexilmetilamino substi-
tuidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, o significa
fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o bencil-
amino substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro, por

metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por metoxi, por

4
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etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, 0 -
en ¢l caso en que los restos contiguos R" y R™ se encuentren sobre un doble
enlace- significa junto con el resto R contiguo también un agrupamiento
benzo.

De forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i- o s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o
dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por
cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo
o propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por
cloro, significa ciclopropilo, ciclt_)butilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo
substituidos respectiva-mente en caso dado por flor y/o por cloro, o
significa fenilo 0 bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fliior, por cloro, por metilo, p or etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, 8- 0 t-
butilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 junto con un resto
contiguo R™ o R¥ significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-
diilo (tetrametileno) substituidos respectiva-mente en caso dado por metilo
y/o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metileno o dimetileno.

De forma muy especialmente preferente,

significa los mimeros 0, 1 0 2.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, nitro, ciano, flior, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
diflGormetilo, triftdormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,

metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
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difiior-metoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsul-fonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulifonilo.

De forma muy especialmente preferente,

. significa nitro, ciano, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,

difldormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
diflGormetoxi, triflGor-metoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsul-fonilo o dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio
substituidos respectivamente en caso dado por flior o por cloro, significa
fenilo, o en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto-con
un segundo resto R? significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno).

De forma muy especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsul-
fonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, etil-
aminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi, etilsulfo-
niloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso dado por

flGor, por cloro, por metoxi o por etoxi, significa propeniloxi o propiniloxi,

" o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo, benzoiloxi, benzoil-

metoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio, fenilmetilsulfinilo o
fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-

propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi, por
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diflGormetoxi o por trifliormetoxi.

De forma muy_eSpeciilmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, fldor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o
i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- ¢ i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxi-carbonilo substituidos respectivamente en caso dado por flgor, por
cloro, por metoxi 0 por etoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flior, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo substituidos respectivamente en
caso dado por fltor o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa
fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por fltor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifldormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi, por difliormetoxi
o por trifliormetoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-pro-pilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fliior, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por
n- o i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,

benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenil-sulfoniloxi substituidos respectivamente en

30



RIOI

Rl!

RIS

22-
caso dado por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo,
por etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por

n- o i-propoxi, por difléiormetoxi o por triflGormetoxi.

. De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, fldor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo o etilsulfo-
nilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi o
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por fliior, por cloro, por metoxi o por etoxi, o
significa ciclopropilo substituido en caso dado por flGor, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por

bromo, por metoxi 0 por etoxi.
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De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapte, ciano, fldor, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfu;ilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectiva-
mente en caso dado por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por
etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo,
por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino, n- o i-
propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio o propenilamino substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por clorq, significa ciclopropilo,
ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, ciclopropilmetoxi o
ciclopropilmetiltio substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o
por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, A bencilo,
benciloxi, benciltio 0 bencil-amino substituidos respectivamente en caso
dado por fldor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, 0 —en el caso en que dos restos
contiguos R™ y R™ se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con
el resto R' contiguo también un agrupamiento benzo.

De forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, nlletilamino, etilamino o dimetilamino subs-
tituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo, ciclobutilo
o ciclopropilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o

por cloro, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso
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dado por fltor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por

metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, o junto con un resto contiguo R o

RI’

significa  propano-1,3-diilo

(trimetileno) o  butano-1,4-diilo

. (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o por

etilo.

Segin la invencién son preferentes los compuestos de la férmula (I), en los

que se presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente de

manera preferente.

Segtn 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.

Segiin 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.

Se sefialarén especialmente los compuestos de las férmulas generales (I-1)

hasta (I1-3):

Agt
R' R:
®,
1 A
R A
R
(R,
Ri
o™ r!

(-1)

(-2)

¢-3)

L_D'b
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en este caso n, A, R, R?, R’ y R* tienen respectivamente los significados mas
preferentes.

Se sefialarin de forma muy especial los compuestos de las f6rmulas
ge:!ernles (I-2A) hasta (I-2D):

A
R
"z R 2 (I-2A)

(-28)
@-2C)
< o, K
RY 2 (1-2D)
RY,

en este caso m, n, A, R, R3, RY, RS, RS, R, R%, R, R, R", R y R" tienen
respectivamente el significado mas preferente.

El objeto de la invencién son también las sales de sodio, de potasio, de
magnesio, de calcio, de amonio, de alquil-amonio con 1 a 4 dtomos de carbono, de
di-(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-amonio, de tri-(alquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono)-amonio, de tetra-(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-amonio, de tri-
(alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono)-sulfonio de cicloalquil-amonio con 5 0 6

§tomos de carbono y de di-(alquilo con 1 a 2 §tomos de carbono)-bencil-amonio de

e
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los compuestos de la férmula (I), en la que preferentemente n, A, R', R%, R’y R*
tienen los significados indicados anteriormente come preferentes, como especial-
mente preferentes 0 como muy especialmente preferentes.

. Las definiciones de los restos dadas anteriormente de manera general o
inciicadas en los imervalt;s preferentes son véilidas tanto para los productos finales
de la formula (I) como también, de manera correspondiente, para los
correspondientes productos de partida o productos intermedios necesarios para la
obtencién.

Estas definiciones de los restos pueden combinarse arbitrariamente entre si,
es decir incluso entre los intervalos preferentes indicados.

Las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se caracterizan
por una actividad herbicida potente y selectiva.

Se obtienen las nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general (), si

(@) Se hacen reaccionar 4cidos benzoicos substituidos de la férmula general (II)

HO ()

en la que
n, A, R, R*yR' tienen el significado anteriormente indicado,
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejemplo los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o ésteres-
con compuestos de la férmula general (1II)
R-H (1II)
en la que
R' tiene el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dado en presencia de

uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
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diluyente,
o si

(b)  se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de la férmula general (Ia)

R“ .
‘A"'R‘ (ia)
R,

en la que

n, A, RL R, Ry RY tienen el significado anteriormente indicado,

con un éster del 4cido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del fcido cianoférmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y a continuacién con hidroxilamina o con un aducto
_ con #icido de la misma,

en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

y en caso dado después de la realizacién de los procedimientos seg(in la invencién
(a) o (b) se llevan a cabo en los compuestos, asi obtenidos, de la férmula general
(D, en el 4mbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones-
de substitucién, de oxidacién o de reduccién y/o los compuestos de la férmula
general (I) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

Si se emplean, por ejemplo, el édcido 4-cloro-3-[(3,4-dimetil-5-0x0-4,5-
dihidro-1H-1,2,4-triazol-3-il}-metoxi]-2-flior-benzoico y 1,3-dimetil-5-hidroxi-
pira-zol como productos de partida, podrd esquematizarse el desarrollo de la
reaccién en el caso del procedimiento (a) segiin la invencién por medio del

esquema de férmulas siguiente:



raoi
.

o
~ W

Si se emplean, por ejemplo, la 1-[2-cloro-4-metil-3-[2-(2-0x0-1(2H)-piridi-
nil)-etoxi]-fenil]-3-ciclopropil-1,3-propanodiona, cianoformiato de etilo e hidroxil-
amina como productos de partida, podrél esquematizarse el desarrollo de la reaccién
en el caso del procedimiento (b) segiin la invencién por medio del esquema de

férmulas siguiente:

o o\/\N|+Nc\|c|,’°c’H'*WN°H

cH, X

OCH,
—_— o)
CH,

Los 4cidos benzoicos substituidos a ser empleados como productos de
partida en el procedimiento (a) segin la invencidn, para la obtencién de los
compuestos de la férmula general (I), estdn definidos en general por medio de la

férmula (II). En la fSrmula general (II), n, A, R?, R? y R tienen preferentemente
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aquellos significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente,
d;z manera especialmente preferente o de manema muy especialmente preferente
para n, A, R, R® y R* en relacién con la descripcién de los compuestos de la
férmula general (I) segdn la invencifn. '

Los productos de partida de la férmula general (II) no son todavia conocidos
por la literatura; éstos constituyen, a modo de productos nuevos, también un objeto
de 1a presente solicitud.

Se obtienen los nuevos &cidos benzoicos substituidos —o también sus

derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de metilo y de etilo- si

()  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (IV)

\A ’x'
®),
en la que
n, A, R*y R? tienen e! significado anteriormente indicado y
X! significa halégeno (especialmente significa fldor, cloro o bromo) o significa
alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi),
-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-
con compuestos heterociclicos de la férmula general (V)
H-R* _ V)
en la que
R* tiene el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido, tal como por ejemplo carbonato
de potasio, y, en caso dado, en presencia de un diluyente, tal como por ejemplo

acetona, butanona, acetonitrilo, N,N-dimetil-formamida o dimetilsulféxido, a
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temperaturas comprendidas entre 10°C y 150°C y, en caso dado, a continuacién se
llevan a cabo otras reacciones de transformacién en el 4mbito de la definicién de
los substitu-yentes, de manera usual (véanse los ejemplos de obtencién),

osi .

(B)  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)

HO OH v

R,
en la que
n, Ry R’ tienen el significado anteriormente indicado,
-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con hidroxialquilheterociclos de la férmula general (VII)

HO A/R‘ (Vi)

en la que

AyR tienen el significado anteriormente indicado,

en presencia de agentes auxiliares de la condensacién, tales como por ejemplo
azodicarboxilato de dietilo y trifenilfosfina, en caso dado en presencia de un
diluyente, tal como por ejemplo tetrahidrofurano, a temperaturas comprendidas
entre -20°C y +50°C y, en caso dado, a continuacién se llevan a cabo, en el
fmbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, otras reacciones de
transformacién (véanse los ejemplos de obtencién),

o si .

) se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)
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HO OH v
(R,

en la que

n, R®yR® tienen el significado anteriormente indicado,

-0 también sus derivados, tales como sus ésteres, especialmente los ésteres de
metilo y de etilo-

con halégenoalquilheterociclos de la férmula general (VIII)

SN (viir)
en la que
AyR* tienen el significado anteriormente indicado y

X*  significa halégeno (especialmente significa fldor, cloro o bromo), significa
alquilsulfoniloxi (especialmente metilsulfoniloxi o etilsulfoniloxi), o
significa arilsulfoniloxi (especialmente p-tolilsulfoniloxi),

en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido, tal como por ejemplo carbonato

de potasio o trietilamina y, en caso dado, en presencia de un diluyente tal como por

ejemplo  acetona, butanona, acetonitrilo,  N,N-dimetil-formamida o

dimetilsulf6xido, a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C y en caso dado a

continuacién se llevan a cabo otras reacciones de transformacién en el &mbito de la

definicién de los substituyentes, de manera usual (véanse los ejemplos de
obtencidn).

Los compuestos a ser empleados ademéds como productos de partida en el
procedimiento (a) segin la invencién para la obtencién de los compuestos de la

férmula general (I), estéin definidos en general por medio de la férmula (III). En la
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férmula general (II), R' tiene preferentemente aquel significado que ya ha sido
citado anteriormente de manera preferente, de manera especiaimente preferente o
de manera muy especialmente preferente para R' en relaci6n con la descripcién de
lo§ compuestos de la férmula general (I) segdn la invenci6n.

. Los productos dc; partida de la férmula general (III) son compuestos
orgénicos conocidos.

Las benzoilcetonas substituidas a ser empleadas como productos de partida
en el procedimiento (b) segtn la invencién para la obtencién de los compuestos de
la férmula general (I), estin definidas en general por medio de la f6rmula (Ja). En
la férmula general (Ia), n, A, R? R’ R'y R'" tienen preferentemente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
especialmente preferente o de manera muy especialmente preferente para n, A, R?,
R, R*y R en relacién con la descripcion de los compuestos de la férmula general
(I) segiin la invencién.

Los productos de partida de la férmula general (Ia) son compuestos mevos,
seglin la invencién; éstos pueden prepararse segin el procedimiento (a) de la
invencion.

El procedimiento (a) seg(n la invencién para la obtencién de las nuevas
arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con
empleo de un agente deshidratante. En este caso entran en consideracién los
productos quimicos adecuados usuales para el enlazado del agua.

Como ejemplos a este respecto pueden citarse diciclohexilcarbodiimida y
carbonil-bis-imidazol.

Se citard como agente deshidratante adecuado de forma especialmente buena
la diciclohexilcarbodiimida.

El procedimiento (a) ségin la invencién para la obtencién de las nuevas

arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con

w



.'l=="..l

-33-

empleo de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién.

Como ejemplos a este respecto pueden citarse cianuro de sodio, cianuro de
potasio, cianhidrinacetona, 2-ciano-2-(trimetilsililoxi)-propano y cianuro de trime-
tilsililo.

| Se citard como otro agente auxiliar de la reaccién adecuado de una manera
especialmente buena al cianuro de trimetilsililo.

El procedimiento (a) seglin la invencién para la obtencién de las nuevas
arilcetonas substituidas de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con
empleo de otro agente auxiliar de la reaccién. Como otro agente auxiliar de la reac-
cién para el procedimiento segln la invencién entran en consideracién en general
compuestos orginicos nitrogenados bésicos, tales como por ejemplo trimetilamina,
trietilamina, tripropilamina, tributilamina, etil-diisopropilamina, N,N-dimetil-
ciclohexilamina, diciclohexilamina, etil-diciclohexilamina, N,N-dimetil-anilina,
N,N-dimetil-bencilamina, piridina, 2-metil-, 3-metil-, 4-metil-, 2,4-dimetil-, 2,6-
dimetil-, 3,4-dimetil- y 3,5-dimetil-piridina, 5-etil-2-metil-piridina, 4-dimetilamino-
piridina, N-metil-piperidina, 1,4-diazabiciclo[2,2,2]-octano (DABCO), 1,5-diaza-
biciclo[4,3,0]-non-5-eno (DBN), o 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-undec-7-eno (DBU).

El procedimiento (b) segiin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula general (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de ésteres del
dcido ortoférmico o con N,N-dimetil-formamido-acetales. Estos compuestos
contienen pre-ferentemente grupos alquilo con 1 hasta 4 dtomos de carbono,
especialmente metilo o etilo. Como ejemplos se citarén ortoformiato de trimetilo,
ortoformiato de trietilo, N,N-dimetil-formamido-dimetilacetal y N,N-dimetil-
formamido-dietil-acetal.

El procedimiento (b) segin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de ésteres del icido

cianoférmico. Estos compuestos contienen preferentemente grupos alquilo con 1 a

e
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4 itomos de carbono, especialmente metilo o etilo. Como ejemplos se citarén
cianoformiato de metilo y cianoformiato de etilo.

El procedimiento (b) segin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula (I) se lleva a cabo en caso dado con empleo de (disulfuro de carbono)
y (agentes de alqullaclon) Estos compuestos contienen preferentemente grupos
alquilo con 1 a hasta 4 ftomos de carbono, especialmente metilo o etilo. Como
ejemplos se citarin cloruro de metilo, bromuro de metilo, yoduro de metilo,
sulfato de dimetilo, cloruro de etilo, bromuro de etilo, yoduro de etilo y sulfato de
dietilo.

El procedimiento (b segdn la invencién para la obtencién de los compuestos
de la f6rmula () se lleva a cabo con empleo de hidroxilamina o de un aducto con
dcido de la misma. Como aducto con 4cido preferente se citard el hidrocloruro de
la hidroxilamina.

Los procedimientos segin la invencién para la obtencién de los compuestos
de la férmula general (I) se llevan a cabo preferentemente con empleo de
diluyentes. Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (a) y (b)
segtin 1a invencién entran en consideracién ante todo disolventes orgfnicos inertes.
A éstos pertenecen, especialmente, hidrocarburos aliffticos, aliciclicos o©
aromdticos, en caso dado halogenados, tales como por ejemplo bencina, benceno,
tolueno, xileno, clorobenceno, diclorobenceno, éter de petréleo, hexano,
ciclohexano, diclorometano, cloroformo, tetracloruro de carbono; éteres, tales
como dietiléter, diisopropiléter, dioxano, tetrahidrofurano o etilenglicoldimetil- o -
dietiléter; cetonas, tales como acetona, butanona o metil-isobutil-cetona; nitrilos,
tales como acetonitrilo, propionitrilo o butironitrilo; amidas, tales como N,N-
dimetilformamida, N,N-dimetil-acetamida, N-metil-formanilida, N-metil-
pirrolidona o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como acetato de metilo o

acetato de etilo, sulfé6xidos, tal como dimetilsulf6xido, alcoholes, tales como

NI
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metanol, etanol, n- 0 i-propanol, etilen-glicoimonometiléter,
etilenglicolmonoetiléter, dietilenglicolmono-metiléter, dietilen-glicolmonoetiléter.

Las temperaturas de la reaccién en las realizacién de los procedimientos (a)
y (b) segiin la invencién pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se
trabaja a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C, preferentemente entre
10°C y 120°C.

Los procedimientos (a) y (b) segin la invencién se llevan a cabo en general
bajo presibn normal. No obstante es posible también llevar a cabo los
procedimientos segin la invencién bajo presién mas elevada o a presién mas
reducida -en general comprendido entre 0,1 bar y 10 bares-.

Para la realizacién de los procedimientos (a) y (b) segiin la invencién se
emplean los productos de partida en general en cantidades aproximadamente
equimolares. No obstante es posible también emplear uno de los componentes en
un exceso mayor. La reaccién se lleva a cabo, en general, en un diluyente
adecuado y la mezcla de la reaccién se agita, en general, durante varias horas a la
temperatura necesaria. La elaboracién se lleva a cabo segiin métodos usuales
(véanse los ejemplos de obtencién).

Los compuestos de las formulas (IV), (V), (VD, (VII) y (VII) a ser
empleados como productos de partida en el procedimiento segln la invencién para
la obtencién de los compuestos de la férmula general (II), son compuestos
orgénicos conocidos.

Los productos activos segiin 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, segin la
invencién, actien como herbicidas totales o selectivos, depende esencialmente de la

cantidad empleada
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Los productos activos segin la invencién pueden emplearse por ejemplo en
las plantas siguientes:
Malas hierbas dicotiledéneas de las clases: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia,
Anoda, Anthemis, Aphangs, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia,
Centaurea, Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex,
Erysimum, Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia,
Lamium, Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis,
Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ramnculus, Raphanus,
Rorippa, Rotala, Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum,
Sonchus, Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifolium, Urtica, Veronica,

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

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

Malas hierbas monocotileddneas de las clases: Aegilops, Agropyron, Agrostis,
Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon,
Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis,
Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa,
Lolium, Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia,
Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.

Cultivos monocotiledéneos de las clases: Allium, Ananas, Asparagus, Avena,
Hordeum, Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.

El empleo de los productos activos segtin la invencién, no estd sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en. igual forma también
sobre otras plantas.

Los productos activos segin la invencién son adecuados, en funcién de la

concentracién, para combatir totalmentc las hierbas malas, por ¢jemplo, en
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instalaciones industriales y viarias y en caminos y plazas, con y sin crecimiento de
rboles. Del mismo modo, se pueden emplear los compuestos para combatir las
hierbas malas en cultivos permanentes, por ejemplo, en instalaciones forestales, de
firboles de adorno, de drboles frutales, de viiledos, de 4rboles citricos, de nogales, de
plétanos, de café, de té, de goma de paimas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y
de Iipulo, sobre trazados oramentales y deportivos y en superficies de prados y para
combatir las hierbas malas en forma selectiva en los cultivos mono-amuales.

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

Los productos activos segin la invencién pueden emplearse también en
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicacién para Ia lucha conira las
pestes animales y contra las enfermedades fingicas o bacterianas de las plantas.
Pueden emplearse en caso dado también como productos intermedios o como
productos de partida para la sintesis de otros productos activos

Segtin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas.
Por plantas se entenderin 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 biotecnolégicos y de ingenierfa 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 subterrdneos de las
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plantag, tales como brotes, hojas, flores y rafces, pudiéndose indicar de manera
ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos, flores, cuerpos de frutos, frutos y
semillas as{ como rafces, mbérculos 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 segiin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos. se lleva 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 semnillas, adem#s por recubrimientos con una o varias capas.

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

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo, mediante
mezcla de los productos activos con materiales extendedores, esto es, con disolventes
lfquidos 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 orginicos como agentes disolventes auxiliares. Como
disolventes liquidos entran especialmente en consideracién: los hidrocarburos
arométicos, 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, asf como sus ésteres

VOE
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y éteres, las cetonas, tales como acetona, metiletilicetona, metilisobutilcetona, o
ciclohexa-nona, los disolventes fuertemente polares tales como dimetilformamida y
dimetilsul-féxide, asf como el agua.

Como excipientes s61idqs entran en consideracién: por ejemplo, sales de
amonio y los minerales naturales molturados, tales como caolines, arcillas, talco,
creta, cuarzo, attapulgita, mentmorillonita o tierras de diatoméas y minerales
sintéticos moltrados, tales como écido 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, mérmol,
piedra pdmez, sepiolita, dolomita, asf como gramulados sintéticos de harinas
inorgéinicas y orginicas, asf como granulados de materiales orgénicos, tales como
serrines, ciscaras de miez de coco, panochas de mafz y tallos de tabaco; como emul-
sionantes y/o generadores de espuma entran consideracién: por ejemplo, los
emulsionantes no i6nicos y aniénicos, tales como ésteres polioxietilenados de écidos
grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por ejemplo
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asf 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, polfmeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma de
latex, tales como goma ariibiga, alcohol polivinflico, acetato de polivinilo, asf como
fosfo-lipidos 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
ejemplo, 6xido de hierro, éxido de titanio, azul ferrocifnico y colorantes orginicos,

tales como colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de ftalocianina metélicos y
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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
pesodeproductoacﬁvo.p::eferentemcmemtreunO,SyunQO %.

Los productos activos seglin la invencién pueden encontrar aplicacién como
tales o en sus formulaciones también en mezcla con herbicidas y/o con productos que
mejoren la compatibilidad para con las plantas de cultivo (“protectores™) conocidos
para la lucha contra las malas hierbas, siendo posibles preparados listos para su
empleo 0 mezclas de tanque. También son posibles con agentes para combatir las
malas hierbas, que contengan uno o varios herbicidas conocidos y un protector.

Para las mezcias entran en consideracién herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen(-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim(-sodio), Ametryne,
Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrezine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-622H, Beflubutamid, Benazolin(-etilo), Benfuresate,
Bensulfuron(-metilo), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzofenap,
Benzoylprop-(etilo), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac(-sodio) Bromobutide,
Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil(alilo), 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, Desmedipham,
Diallate, Dicamba, Diclorprop(-P), Diclofop(-metilo), Diclosulam, Diethatyl(-etilo),
Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor,
Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphenamid, Diquat,

Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epoprodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin,
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Ethametsulfuron(-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etbenzanid,
Fenoxaprop(-P-etilo), Fentrazamide, Flamprop(-isopropilo), Flamprop(-isopropilo-L,
-metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop(-P-butilo), Fluazolate, Flucarbazone(-
sodio), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac(-pentilo), Flumioxazin, Flumipropyn,
Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen(-etilo), Flupoxam,
Flupropacil, Flupyrsulfuron(-metilo, -sodio), Flurenol(-butilo), Fluridone,
Fluroxypyr(-butoxipropilo, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet(-metilo),
Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate(-amonio), Glyphosate(-
isopropilamonio), Halosafen, Haloxyfop(-etoxietilo, -P-metilo), Hexazinone,
Imazamethabenz(-metilo), Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr,
Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, lodosulfuron(-metilo, -sodio), loxymil,
Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole,
Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,, Mefenacet,
Mesosulfuron, Mesotrione, Metamitron, 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, Picolinafen,
Piperophos, Pretilachior, Primisulfuron{-metilo), Profluazol, Prometryn, Propachior,
Propanil, Propaquizafop, Propisochlor, Procarbazone(-sodio), Propyzamide,
Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen(-etilo), Pyrazogyl, Pyrazolate,
Pyrazosulfuron(-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol,
Pyriftalid, Pyriminobac(-metilo), Pyrithiobac(-sodio), Quinchlorac, Quinmerac,
Quinoclamine, Quizalofop(-P-etilo, -P-tefurilo), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine,
Simetryn,  Sulcotrione,  Sulfentrazone,  Sulfometuron(-metilo),  Sulfosate,

Sulfosulfuron, Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn,
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Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron(-metilo),
Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuzon, Tribenuron(-metilo),
Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin , Trifloxysulfuron, Triflusulfuron(-metilo),
Tritosulfuron.

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

Los productos activos pueden emplearse como tales, en forma de- sus
formulaciones o de las formas de aplicacién preparadas a partir de los mismos
mediante diluciones ulteriores, tales como soluciones listas para su empleo,
suspensiones, emulsiones, polvos, pastas y gramulados. El empleo se lleva a cabo en
forma usual p(;r ejemplo mediante riego, pulverizaci6n, aspersi6n, esparcido.

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

La cantidad de producto activo empleada puede oscilar dentro de un amplio
margen. Esta depende fundamentalmente del tipo del efecto deseado. Fundamen-
talmente dependen del tipo del efecto descado. En general las cantidades empleadas se
sitda entre 1 g y 10 kg de producto activo por hectdrea de superficic del terreno,
preferentemente entre S g ¥ 5 kg por hectérea.

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

deducen de los ejemplos siguientes:

Ejemplos de obtencidn:
Ejemplo 1.
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W
(Procedimiento (a)).

Se afiaden a una solucién de 1,1 g (2,7 mmoles) de cloruro de 3-[2-(3",4’-
dimetil-1°,2’ ,4"-1H-triazolin-5-on-1-il}-etoxi]-2-metil-4-metilsulfonil-benzoilo en
20 ml de diclorometano, sucesivamente, 0,30 g (2,7 mmoles) de 1-etil-5-hidroxi-
pirazol, 0,8 g (8,0 mmoles) de trietilamina y una gota de N,N-dimetil-formamida.
Se agita la mezcla aproximadamente durante 24 horas a temperatura ambiente
(aproximadamente a 20°C), la solucién de la reaccién se lava sucesivamente con
dcido clorhfdrico 1N y con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca sobre
sulfato de magnesio y se elimina el disolvente al vacio de la trompa de agua. El
residuo se disuelve en 30 ml de acetonitrilo y se combina, sucesivamente, bajo
ligera refrigeracién, con 0,28 g (3,3 mmoles) de 2-hidroxi-2-metil-propionitrilo y
1,4 g (14 mmoles) de trietilamina. Se agita durante otras 24 horas a temperatura
ambiente, se elimina la parte principal del disolvente al vacio de la trompa de agua
y el residuo se disuelve en diclorometano y dcido clorhidrico 1N. La fase orgénica
se separa, se lava con agua y con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca
sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del
filtrado por destilacién bajo presién reducida.

Se obtienen 1,1 g (88 % de la teorfa) del 4-{3-[2-(3',4"-dimetil-1’,2",4’-1H-
triazolin-5’-on-1°-il)-etiloxi})-2-metil-4-metilsuifonil-benzoil }- 1-etil-5-hidroxi-1H-
pirazol en forma de residuo oleaginoso.

Log P: 1,23.
Ejemplo 2.
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(Procedimiento (a)).

Se disuelven 1,95 g (5,4 mmoles) del dcido 3-(3"-etoxi-4’-metil-1°,2",4’-1H-
triazolin-5°-on-1"-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoico en 75 ml de acetonitrilo y se
com-binan con 0,61 g de 1,3-ciclohexanodiona (5,4 mmoles) asi como con 1,33 g
de diciclohexiicarbodiimida (DCC, 1,2 equivalentes). Al cabo de 15 minutos de
agitacién a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) se afiaden 1,5 ml de
trietil-amina (2 equivalentes) y 0,29 ml de cianuro de trimetilsililo (0,4
equivalentes). Al cabo de 2 horas a temperatura ambiente se concentra por
evaporacién al vacfo de la trompa de agua, el residuo se agita con solucién acuosa
al 10 % de carbonato de sodio y se separa por filtracién. El filtrado se sacude con
dietiléter y la fase acuosa se acidifica con 4cido clorhfdrico 2N. El producto
precipitado se extrae varias veces con diclorometano, las fases orgdnicas reunidas
se secan sobre sulfato de sodio, se filtran y se concentran por evaporacién.

Se obtienen .1.3 g (53 % de la teoria) de la 2-[3-(3"-etoxi-4"-metil-1’,2" ,4'-
1H-triazolin-5'-on-1’-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoil]-1,3-ciclohexanodiona en for-
ma de resina viscosa.

Log P = 2.52.

De manera anéloga a la de los ejemplos 1 y 2 asi como de acuerdo con la
descripcién general de los procedimientos de obtencién segin la invencién pueden
prepararse por ejemplo también los compuestos de la férmula general () indicados

en la tabla 1 siguiente.

(s>
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Tabla 1: Ejemplos de compuestos de la férmula (I)

K. (Posicién)| (Posicion) | (Posicién | Datos
ne |A R' R’ (R’ |0AR) fisicos
R‘
3 |CH; )] D) )] logP =2,04 7,
Cl Cl "
OH A~
4 |CHCH:| R @ @ [5) logP=192"7|
Cl Cl 5
OH
(o]
5 CH,CH, ﬂ/ ) ()] (3) logP =1,52"%
Cl Cl
HCf ) OH

o

o
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° |A R' R? R  [OARY fisicos
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&. CH, a r.
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E. (Posicién) | (Posicién) Datos
n° R ®n fisicos
Ju 7)) @) logP=1,65Y)
a S0,CHs
OH
12 @ @) TogP =2,07"|
CH, Cl
13 @ @ logP = 2,44 % |
Cl Cl
14 7)) @ logP =2,05" |
Cl SCH;
15 @ @ logP = 1,697
Cl Cl
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Ej. (Posicién) | (Posicién) |(Posicién | Datos
a° R ®n  |[0ARY fisicos
R‘
16 ﬂ 7)) @ [0) logP = 1,927
el on Cl ct ‘r&
=
17 ﬂa ) ) [0)) logP =1,937
M oH Cl Ci E
0
18 ﬂ, @ @ ® logP = 1,627
Cl Cl
HC{ OH X on,
%
19 7)) @ ) logP ~ 2,06V
Cl l HOCH,
OH N
AR
20 ;Q/ @) ) E)) (Enzntiéme-
logP = 1,60"
n 0
21 @ @) [5)) logP =2,39 "
Cl Cl

Qm

o)

ifp
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Ej. H(Posicibn) |(Posicion) | (Posicién | Datos
* |A R' R ®m [0ARY fisicos
R‘
(2 |cacH| 9. @ @ ©) logP=2,167
. la c J:r\
OH t
[
23 |CHiCH:| § @ @ [5) 1ogP =2,40Y
Cl Cl E‘A
I‘
OH
7N
24 |CH; 2 @ (3) (Enantiéme-
Cl SCH, ro S)
oH \Nq logP=1,98%
0
= [}
25 |CH.CH .1-»1/ @ @ [6) logP = 1,88
W W [ E
[« ]
26 |CH,CH; ) @ [6)) logP = 2,15%
CH, ca '(’fs
—Cy
OH
1
77 |CHCH, Q’ @ @ [® logP=2,117|
/ cH, |a &
HC/ OH
AR

qs

1
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(Posici6n) | (Posicién) | (Posicién Datos
A R' R? ®)@n  |OARY fisicos
R‘
CH,CH, ? 7)) @ @) logP =2,38"Y|
.+ |CHy (| r‘- .
OH . N ( :
I
CH.CH; }Qz @ D) 3) logP=2,129
H,C! oH CH, Cl l‘%
/X
CH.CH, (3] (4) Q) logP=1,78"
|
m,:l; CH, c " H,OCH,
Y
CHCH:| @ @ @) 5) logP =2,38 Y
CHs cl Tr-
CH,
OH . },_(
[+]
CH,CH: | 7)) @ ) logP = 2,047
CH, c rl"‘"l
OH '1’_{’“’
VA
CH;CH, )Qz @ @ )] logP = 1,97"
o (T I
/‘“Co
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5. (Posicién) [(Posicién) [ (Posicién | Datos |
ae |A R R’ ®)n  |0ARY fisicos
R4
N T [ ? o [® |® TogP =2,36"|
. la SCH, r'a
OH N C :
VAR
35 |CH, Q/ 7)) @ ) (Enantiéme- |
H.c.)' o |CHs Cl \q ro 5)
- B, [folp =23
logP=1,67"
36 |CH; [¥)) ) ©)] (Enantiéme-
CH, Cl 1o S)
OH \Qo logP=1.94"] -
37 |CH: ,‘T (7)) @ 3) (Enantiéme-
I-I.G.’N o CH; Ci \q o §)
N logP = 1,85
e o
38 |CH: ()] @ ®) . |(Enantibme-
CH,3 Cl 10 S)
OH \’Q logP=2,10"
H,C o
39 |CH: 0 @) @) ®) (Enantiéme-
cl c ro S)

Yol
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Ej. (Posicion)|(Posicion) | (Posicién | Datos
n° A R' R ®)n  |OAR) fisicos
R‘
40 |[CH .13, 7)) @ () (Enantiéme-
H.c./" on” | ¢ roS)- .
N logP = 1,67
H,C o]
4 |CH, @ - @ logP = 2,427 |
Cl
OH N *
[ o]
42 |CH; . @) - 7)) logP =1,657|
wd on |C by
/“Co
43 |CHCHi| @ @ 0)
AN N P e
Jo
44 |CH;CH; ? @ @ [E)) logP=2,057|
Cl SCH; r"a"z
OH N _( s
%
s |ah N @ |@ |O (Enantiéme-
H q/' o Cl SCH; 1o S)
‘ \Q logP=1,68"
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Ej. (Posicion) |(Posicién) | (Posicion | Datos
g |A R' R’ (R |OARY) | fisicos
R‘
% |CH; 0 @ @ G) (Enantiéme-
. |a SCH; roS)
OH ﬁ logP = 2,13
HC o
47 |CH @ @ ®) (Enantiéme.
Cl Ql ro §)
OH \Hq logP =195
o]
48 |[CH; ﬂ/ @ @ ©) (Enantiéme-
el on |© cl 10 §)
N logP=1,51"
o]
49 |CH 0 ) - @ logP = 1,927 |
Cl Wi‘x
oH T
0"
50 |CH,CH; @ @ 3) np = 1,5970
Br Br :
~CH,
OH N=N
51 |CHCH;[ ¢ @ @ ®) 2 = 1,5825
Cl cl j*r
~CH,
OH \"N‘-'-'-N
52 |CHiCH, @ ) [©)] ng =1,5790
Ci ci j}
~CH,
o) \.L=N
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E. (Posicién) | (Posicién) | (Posicién | Datos
n* |A R R ®;  |0ARY fisicos
R4
53 |CHCHi| § 7)) @ )] Fp.: 69°C
. |a SO0,CH, E
OH
54 CH,CH; v)) (4) ) Fp.: 62°C
Cl SO,CH;
o "&.5’ -
55 |CH; 0 @ - @
CFs
OH v
7N
56 CH; .!T (4) - )
we! on  |©P o
l‘M
Van ¥
57 |CHa ? @ - @
. |CF.
INI —~CH,
OH X _{
Y
53 CHI pl (4) = (2)
/ym CF H,
wel . X o,
N
/7 Yo
59 [CH @ @ e (Enantiéme-
Br Br ros)
- po
H,C o

La determinaci6n de los valores logP indicados en la tabla 1 se lleva a cabo

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

V|
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de alta resolucién) en una columna con inversién de fases (C 18). Temperatura:
43°C.

(a) Eluyentes para la determinacién en el intervalo 4cido: écido fosférico
acuoso al 0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo
hasta 90 % de t;cewnitﬁlo -los valores de medicién correspondientes se
han marcado en la tabla 1 con ®.

(b) Eluyentes para la determinacién en el intervalo neutro: solucién acuosa
0,01 molar de tampdn de fosfato, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10
% de acetonitrilo hasta 90 % de acetonitrilo -los valores de medicién
correspondientes se han marcado en la tabla 1 con ®.

El calibrado se llevd a cabo con alcano-2-onas no ramificadas (con 3 hasta

16 4dtomos de carbono), cuyos valores logP son conocidos (determinacién de los
valores log P por medio de los tiempos de retencién por interpolacion lineal entre
dos alcanonas sucesivas).

Los valores lambda méximos se determinaron por medio de los espectros

UV desde 200 nm hasta 400 nm en los méximos de las sefiales cromatogréficas.
Productas de partida de la férmula (11):

Ejemplo (1I-1).
P

Primera etapa.

Se hace pasar a través de una solucién a ebullicién de 100 g (0,6 moles) de

{6y
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3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo y 0,4 ml de diisopropilamina, en 800 ml de
1,2-dicloro-etano, en ¢l transcurso de 4 hasta 6 horas, 43 g (0,606 moles) de cloro
gaseoso. Tras la refrigeracion se lava la solucién sucesivamente con, respectiva-
mente, 200 ml de solucién al 5 % de bisulfito de sodio y con solucién saturada de
cloruro de sodio, se seca la fase orgénica sobre sulfato de magnesio y se elimina el
disolvente al vacfo de la trompa de agua. El aceite de color pardo obscuro,
obtenido como residuo, se combina con 30 ml de dietiléter y se refrigera a 0° hasta
4°C para la cristalizacién. Los cristales precipitados se afslan mediante filtracién
por succién, se lavan con un poco de dietiléter frio y se secan en vacio a 30°C.

Se obtienen 46,6 g (39 % de la teoria) del 4-cloro-3-hidroxi-2-metil-
benzoato de metilo.

Log P: 2,14.

Si en lugar del 3-hidroxi-2-metil-benzoato de metilo se emplea el corres-
pondiente éster de etilo, se obtendrd, segin el mismo procedimiento, el 4-cloro-3-
hidroxi-2-metil-benzoato de etilo.

Punto de fusién: 51°C.

Segunda etapa.

o—cH,

Se afiaden a una solucién de 25 g (0,125 moles) de 4-cloro-3-hidroxi-2-
metil-benzoato de metilo, en 400 ml de acetonitrilo, sucesivamente, 34,2 g (0,248
moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 29,3 g (0,125 moles)
de p-toluenosulfonato de 2-cloro-ctanol. Se calienta aproximadamente durante 7
horas a 70°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la mayor

parte del disolvente al vacfo de la trompa de agua. El residuo se disuelve en 200 ml
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de diclorometano y 300 mi de agua. La fase orgénica se separa, se lava con agua,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina
cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

. Se obtienen 32,5 g (99 % de la teorfa) del 4-cloro-3-(2-cloro-etoxi)-2-metil-
bel:lzoato de metilo en forma de aceite obscuro.
Log P = 3,52,

Tercera etapa. _

HC.,

o0—cH,

Se aifiaden a una solucién de 16,0 g (60,8 mmoles) de 4-cloro-3-(2-cloro-
etoxi)-2-metil-benzoato de metilo en 70 ml de dimetilsulféxido, sucesivamente,
18,4 g (0,133 moles) de carbonato de potasio anhidro en forma de polvo y 6,9 g
(60,8 mmoles) de 3,4-dimetil-1,2,4-triazolin-5-ona. Se calienta aproximadamente
durante 6 horas a 90°C, se deja refrigerar la mezcla de la reaccién y se elimina la
mayor parte del disolvente al vacio de la trompa de agua. El residuo se disuelve en
140 ml de diclorometano y 60 ml de agua. La fase orgénica se separa, se lava con
agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se concentra por evaporaci6n al vacfo de
la trompa de agua. El residuo oleaginoso se agita con 25 ml de éter de petréleo. El
producto cristalino precipitado en este caso se afsla mediante filtracién por succién.

Se obtienen 18,5 g (80 % de la teorfa) del 4-cloro-3-[2-(3’,4’-dimetil-
1',2’ 4'-1H-triazolin-5"-on-1"-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo.

Log P: 1,94,
Ejemplo (11-2).
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Se afiaden a una solucién de 12,4 g (36,5 mmoles) de 4cloro-3-[2-(3",4'-
dimetil-1',2’,4’-1H-triazolin-5"-on-1’-il)-etoxi)-2-metil-benzoato de metilo, en 100
m] de N,N-dimetil-formamida, bajo refrigeracién con hielo, 3,3 g (44,5 mmoles)
de metilmerciptido de sodio. Se agita durante aproximadamente 6 horas a
temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) y se elimina la mayor parte del
disolvente al vacio de la trompa de agua. El residuo se disuelve en 300 ml de
acetato de etilo y 200 ml de agua. La fase orgdnica se separa, se¢ lava con agua, se
seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente
del filtrado por evaporacién bajo presién reducida.

Se obtienen 5,4 g (42 % de la teorfa) del 3-[2-(3',4'-dimetil-1’,2" ,4’-1H-
triazolin-5'-on-1’-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de metilo.

Log P = 1,89.
Ejemplo (I1-3).

Se ajiaden a una solucién de 12,3 g (33,7 mmoles) de 3-[2-(3’,4"-dimetil-
1',2',4'-1H-triazolin-5"-on-1'-il)-etoxi]-2-metil-4-metiltio-benzoato de etilp en 40
ml de 4cido acético, 10 mg de tetrahidrato de molibdato de amonio y 17,3 g (178
mmoles) de solucién acuosa &l 35 % de peréxido de hidrégeno. La mezcla de la

reaccién se calienta durante aproximadamente 6 horas a 50°C hasta 60°C, se

o %
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diluye con agua y se extrae con acetato de etilo. La fase orgénica se separa, se lava
sucesivamente con agua, con solucién de bicarbonato de sodio, con solucién de
tiosulfato de sodio y nuevamente con agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se
filtra. El disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo
pre.siOn reducida. ‘

Se obtienen 12,3 g (92 % de la teorfa) del 3-[2-(3°,4'-dimetil-1’,2",4’-1H-
‘u'iazolin-S'-on-l '_-il)-etoxi]-2-metil-4-meﬁlsulfm1il-benzoato de etilo.
Log P = 1,76.
Ejemplo (11-4).

O

O—H

Se afiaden a una solucién de 6,5 g (19,0 mmoles) de 4-cloro-3-[2(3°,4'-
dimetil-1’ 2’ ,4’-1H-triazol-5'-on-1"-il)-etoxi]-2-metil-benzoato de metilo en 40 ml
de etanol, 1,2 g (30 mmoles) de una solucién de hidréxido de sodio en 20 ml de
agua. La solucién se agita durante aproximadamente 24 horas a te:ﬁpemmm
ambiente (aproximadamente 20°C), y se elimina la mayor parte del disolvente al
vacio de la trompa de agua. El residuo se disuelve en agua y se acidifica con 4cido
clorhidrico. La suspensién formada se extrae con acetato de etilo, la fase orgdnica
se separa, se lava con solucién saturada de cloruro de sodio, se seca sobre sulfato
de magnesio y se filtra.

El disolvente se elimina cuidadosamente el filtrado por destilacién bajo
presi6n reducida.

Se obtienen 5,9 g (95 % de la teoria) del 4cido 4-cloro-3-[2-(3',4’-dimetil-

1’,2’ 4’-1H-triazolin5’-on-1'-il)-etoxi}-2-metil-benzoico.
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Log P = 1,37.
Ejemplo (II-5).

o

Se calientan 2,3 g (6,65 mmoles) del 4cido 2,4-dicloro-3-[2-(3",4’-dimetil-

1’,2’ ,4'-1H-triazolin-5"-on-1"-il)-etoxi]-2-benzoico, en 10 ml de cloruro de tionilo
aproximadamente durante 1,5 horas a 70°C. Se deja refrigerar la soluci6n de la
reaccion y se elimina el cloruro de tionilo en exceso bajo presién reducida.

Se obtienen 2,4 g (100 % de la teoria) del cloruro de 2,4-dicloro-3-[2-
(3’,4'-dimetil-1',2’,4’-1H-triazolin-5"-on-1'-il)-etoxi]-2-benzoilo.

Log P = 1,24,
"1{‘

Ejemplo (I1-6).

cH,

Se disuelven 5 g (21,3 mmoles) del 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo
en 200 ml de tetrahidrofurano y se combinan con 3,68 g (21,3 mmoles) de 1-
hidroxi-metil-3-etoxi-4-metil-1,2,4-triazolin-5-ona. Tras adicién de 5,58 g (21,3
mmoles) de trifenilfosfina se afiaden, gota a gota, a 0°C, 4,4 g de diazo-
dicarboxilato de dietilo al 85 %. La solucién resultante se agita durante Ia noche,
se concentra por evaporacién al vacfo de la trompa de agua y se filtra a través de

gel de sflice (acetato de etilo/hexano). El filtrado se concentra por evaporacitn y se
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combina con dietiléter. El producto s6lido que se separa se recoge por filtracién y
el disolvente se elimina cuidadcsamente del filtredo por evaporacién bajo presién
reducida.

. Se obtienen 6,8 g (82 % de la teorfa) del 3-(3'-etoxi-4'-metil-1',2’ 4’-1H-
tri:azolin-S'-on-l'-il)-mett;xi-2.4—dicloro-benzoato de etilo en forma de aceite
Viscos0.

LogP = 2.77. .

Ejemplo (I1-7).

Se disuelven 2 g (8,5 mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo
30 ml de acetonitrilo y se combinan sucesivamente con 0,86 g (8,5 mmoles) de
trietilamina y 1,2 g (8,5 mmoles) de N-clorometil-2-piridona. La mezcla resultante
se agita durante 7 horas a 60°C, se combina con agua y se extrae con acetato de
etilo. La fase orgénica se separa, se Iava con solucién saturada de cloruro de sodio,
se seca sobre sulfato de magnesio y se filtra. El disolvente se elimina por
destilacién cuidadosamente bajo presién reducida.

Se obtienen 2,4 g (82 % de la teorfa) del 2,4-dicloro-3-(1H-pirid-2-on-1-il)-

metoxi-benzoato de etilo.

Ejemplo (I1-8).

e
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Se agitan 6,4 g (16,3 mmoles) del 3-(3’-etoxi-4’-metil-1',2° ,4’-1H-triazolin-
5"-on-1'-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoato de etilo en una mezcla constituida por 250
ml de ciclohexano y 25 ml de etilenglicol-monometiléter en presencia de 0,91 g de
hidréxido de potasio en polvo durante 15 horas a temperatura ambiente (aproxima-
damente 20°C). Se diluye con agua y se acidifica con 4cido clorhidrico 2N. El
producto sélido precipitado se afsla mediante filtracién por succi6n.

Se obtien_en 4,05 g (69 % de la teorfa) del dcido 3-(3"-etoxi-4'-metil-
1',2’ 4’-1H-triazolin-5"-on-1’-il)-metoxi-2,4-dicloro-benzoico.
log P: 1,74.

De manera anéloga a la de los ejemplos (II-1) hasta (II-8) pueden prepararse
por ejemplo también los compuestos de la formula general (II) o los derivados

- reactivos de los mismos -véase la frmula (Ila)-, indicados en la-tabla 2 siguiente,

Reo . (ua)
A’R

®,

en la que

R tiene el significado indicado en la tabla siguiente.
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Tabla 2: Ejemplos de compuestos de la férmula (II) o bien (IIA).

Ej. (Posicién) | (Posicién) | (Posicién Datos
] A Rr? R OARY flsi
n° : R oos
09 (CHCH; |2) @ G) JogP = 2,257 |
CH; Cl
~CH,
0
I-10 |CH;CH: |(2) @ @) logP = 2,167
CH, SCH; 5
(o}
I-11 [CH.CH; [(2) (4) ) logP = 1,48 "
CH, SO,CH;
39
(o]
12 [CHCH: [@  |@® @) logP =1,33%
CH, SCH,
““’3"‘
%
§-13 |CH,CH: |@2) @ ) logP = 0,927
CH; SO,CH;
N\ H,
/%
I-14 |CH;CH: |(2) @) (3) logP =2,08"
Cl Cl "r
/N_'to
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Ej. (Posicin) | (Posicién) | (Posicién Datos
o A R ®% gfm‘) fisicos
15 |CH,CH: |(®) @ ) H  |logP=1,237]
a cl
' N
. 0
1-16 |CH:CHz|(2) @ Q) CiH; [logP=2,137|
SCHy, |SCH, }(r
)I_{o
I-17 |CHCH: |(2) () (€)] CHs |logP=2,09"
a SCH, Ti‘-
/N_Co
I-18 |CH,CH: [(2) @ ®) H logP=1,279
cl SCH,
'1’5"’*'
VA
I-19 [CH:CH: [Q) @ ) H logP=0,59 "
cl SOCH;
N 3
A
I-20 |CH.CH: |(2) @ o CH; |logP=1,727]
Cl S0;CH,
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: icion) |(Posicién) | (Posicitn Datos
O N I I I
nﬂ
N2 [CR,CH, () - @) )] H  |logP=0,77%
a SO,CH, S
LR ¢
T2 |CoCH; | @ ©) H  [logP=0,46"]
SO,CH; |SO,CH; I:
1
VAR
I-23 |CH;CH: |(2) @) ) CiHs |logP=1499
Cl SOCH;
N"j_iz"’*'
M
24 |CHCH: |() @ ) H  |logP=095"
CH, SO,CH, ) (xHCY)
~CH,
[ &)
25 |CHCH: |@) @ o . " [logP=0837
a SO,CH; (HCY)
g
%
126 |CH.CH; () @ o)) H  |logP=134"Y
CH, SCH; Iu (xHCD
N _{"’“'
VAR
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Ej. (Posicién) |(Posicién) (Posicién Datos
: A R’ ®R%  |OAR) R fisicos
n R’ |
027 |CBCH: |(2) @ 6) H  [logP=127"Y]
Cl SCH, (xHCI)
' N
/N
[28 |[CHCH; (@) @) G) H  |logP=1,37"
CH; c § (xHCT)
L i
/Y
29 [CH: |@) @ ) CiHs |logP=2,69" |
Cl Cl 3
o
0
N-30 |CH; [v)) 4) ™ CH; |logP=2,13"|
CH; Cl m
(]
11-31 CH, (2) (4) 3) H logP = 1,68%
Cl Cl 3
'&"’“'
/%
I-32 CH; 2 4) @3) H "H-NMR
cl Cl N (DMS0-D6),
5): 5,89 ppm
-
A (s, CHy)
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EE (Posicién) | (Posicién) |(Posicién Datos
n° A R ®% g‘m Y R fisicos
033 |CHCH: [(D) ) ©)) CiHs [logP=2,40"
cl cl fﬂ,
Z\ ~CH,
2
34 |CH.CH; |(?) @) @) H |lgP=1,52"
Cl Cl 2
/N
I35 |CH.CH: | @) A . CiHis |logP =2,66"
c cl
u:_cl‘ﬂ*,
/%
[-36 |CH:CH; () @ @) H logP=1,72%
Cl Cl 3
29
(o]
037 |CHCH: [(2) @ 0) CoHs |logP =2,68" |
cl cl f"-
.‘/_C’G’H’
A
138 |CH,CH: [(2) | 3) H logP=1,73"|
cl cl
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Ej. |Posicién) | (Posicidn) | (Posicién Datos
i A R? R OARY R sl
n R‘ S1COS Aa-‘
0-39 |CH.CH; |(2) (%) (3) CHs |logP=228
Cl Cl ,OCH,
AR
40 |CH:CH; |@) @ ® H  |logp=145"
a a rzoch.
‘/ .—OH,
/N
41 |CH.CH; [(2) @ e CH, |logP=2,177
CH, cl CH,
q/ .—CH‘
,
I42 |CH:CH: Q) @ Q) H logP=1,78"|
CH;, Ci 3
A
VAR
1143 {CH,CH; |(2) (4) 3 . CH; |logP=2,44"%
CH cl
= .
N _(‘
AR
44 (CH.CH; (@) @ [E]) H logP=1,75"|
CH; Cl
~CH,
o




— y—
ici Pasici (Posicién
5 g ((x’).“m OAR) R | picos
..- g) CHy |logP=2,46"
‘(1145 |CH2CH: |(2) (O]
a rH-
- 7 y—CHs
o
) b 0
' H logP=1,799
O-46 [CH,CH: |(2) O] (€)
cl rﬂn
CH, ,‘/ e
/N
CH; |logP=2,06"%
047 |CH.CH, [(2) Q) 3) .
. CH; Cl H0C
—d .-OH,
N
A
G) H logP = 1,497 |
48 |CHi.CHa |(2) 4 oo
CH; Cl
N\ /_{fCH,
/N
C:Hs [logP=2,59Y
49 |[CH,CH: |(® 4 (3) ]
S
cl CH, ’E\’m‘
l{
VAR )
H logP = 1,64
.50 |CH.CH; |[(2) (4) (3)
Cl SCH,
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Ej. (Posicién) ((Posicion) |(Posicion Datos
. A R ®) gftR‘) R | gsicos
51 |CH,CH: [(2) ) ®) CHs |logP=2,227]
Cl SCH,3 H,OCH,
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El compuesto indicado en la tabla 2 como ejemplo (II-35) puede prepararse,
por ejemplo, de manera siguiente:

Ejemplo (I1-35).

Primera etapa.




Se afiaden a una solucién de 15 g (68 mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-
benzoato de etilo en 80 ml de N,N-dimetil-formamida, sucesivamente, 19 g (137
mmoles) de carbonato de potasio (polvo), 38,6 g (205 mmoles) de 1,2-dibromo-
etano y 0,4 g de yoduro de sodio. Se calienta la mezcla durante 2 horas a 80°C, a
conti-nuacién se deja refrigerar hasta la temperatura ambiente y se sacude
scguidamente con 350 ml de dietiléter. La fase orgénica se lava con agua, con lejia
de hidréxido s6dico al 10 % y finalmente con 4cido clorhidrico al 10 %, a
continuacién se seca con sulfato de sodio y se filtra. El disolvente se elimina
cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo presion reducida.

Se obtienen 22,2 g (95 % de la teoria) del 2,4-dicloro-3-(2-bromo-etoxi)-
benzoato de etilo en forma de residuo oleaginoso (log P = 3,98%).

Segunda etapa.

2 x
0
o \/\T —-CH:
N"-.
cl
SCH,
Se ailaden a una solucién de 18 g (93 mmoles) del 2,4-dicloro-3-(2-bromo-etoxi)-
benzoato de etilo, en 100 ml de N,N-dimetil-formamida, sucesivamente 14,6 g
(106 mmoles) de carbonato de potasio (polvo), 19,3 g (133 mmoles) de 3-metiltio-
4-metil-1,2,4-triazolin-5-ona y 0,5 g de yoduro de sodio. Se calienta la mezcla
durante 4 horas a 80°C, y a continuacién se refrigera hasta la temperatura

ambiente, se sacude con 400 ml de diclorometano, la fase orgénica se lava con
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agua, a continuacién con lejfa de hidréxido sédico al 10 % y finalmente con dcido
clorhidrico al 10 %, se seca a continuacién con sulfato de sodio y se filtra.

, * El disolvente se elimina cuidadosamente del filtrado por evaporacién bajo
presién reducida .

Se obtienen 17,7 g (82 % de la teoria) del 2,4-dicloro-3-[2-(3-metiltio-4-
metil-5-0x0-1,2,4-triazolin-1-il)-etoxi]-benzoato de etilo en forma de residuo
oleagi-noso (log P = 2,66 ¥).

El compuesto indicado en la tabla 2 como ejemplo (II-61) puede prepararse,

por ejemplo, de Ia manera siguiente:

l_'!'jemplo m-‘l) v
o% &
(+]

Se agita durante 13 horas a 76°C, una mezcla constituida por 2,0 g (8,5

mmoles) de 2,4-dicloro-3-hidroxi-benzoato de etilo, 3,6 g (12,75 mmoles) de (S)-
(+)-5-(p-toluenosulfoniloximetil)-pirrolidin-2-ona, 2,3 g (17 mmoles) de carbonato
de potasio y 30 ml de acetonitrilo, tras refrigeracién hasta Ia temperatura ambiente
se diluye con agua hasta un volumen aproximadamente dos veces mayor y se
sacude con cloruro de metileno. La fase orgédnica se lava con solucién acuosa
saturada de cloruro de sodio, se seca con sulfato de sodio y se filtra. El disolvente
se elimina cuidadosamente del filtrado por destilacién bajo presién reducida.

Se obtienen 2,6 g (92 % de las teoria) del (S)-2,4-dicloro-3-[(2-ox0-
pirrolidin-5-il)-metoxi]-benzoato de etilo (log P = 2,14 ).
Ejemplos de aplicacién:
Ejemplo A.
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Ensayo 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 parie 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 & la
concentracién deseada.

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

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 ccntroles no tratados).
100 % = destruccién total.

En este drsayo muestran, por ejemplo, los compuestos segtin los ejemplos de
obtencién 1, 2, 3,4, 5,6, 7, 8,9, 10 y 11 con una compatibilidad ampliamente buena
frente a las plantas de cultivo, tal como, por ejemplo, maiz, un potente efecto contra
las malas hierbas.

Ejemplo B.
Ensayo de post-brote.
Disolvente: 5 Partes en peso de acetona,

Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.
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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
agregalacamidaddeemqlsiommeseﬂaladayelcomemmdosediluyeconaguaala
concen-tracién deseada.

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

Al cabo de tres semanas se evalda el grado de daiios 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 total.

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segiin los ejemplos de
obtenciin 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9,10, 11 y 13, con una compatibilidad parcialmente
buena frente a las plantas de cultivo, tal como, por cjemplo, maiz, un potente efecto

contra ias malas hierbas.
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REIVINDICACIONES
1.- Arilcetonas substituidas de la férmula general (I)

en la que

n significa los mimeros 0, 1 0 2,

A
RI

significa alcanodiilo (alquileno),

significa uno de los agrupamientos siguientes

R? R10
NS ol < flaa
( )m‘é:! \ R"N - o] " RY

donde

RS

RG

significa los nimeros O hasta 6,

significa halégeno o significa alquilo, alquiltio o arilo substituidos
respectiva-mente en caso dado, o —en el caso en que m signifique 2-
significa en caso dado también junto con un segundo resto R alcanodiilo
(alquileno),

significa hidroxi, formiloxi, halégeno, o significa alcoxi, alquiltio, alquilsul-
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R’
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R"
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finilo, alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilamino-

carboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi, alquiniloxi, ariloxi, ariltio,
. arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi,

arilalcoxi, arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo substituidos
respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alcoxicarbonilo o
cicloalquilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo,
cicloalquilalquilo, arilo o arilalquilo substituidos respectivamente en caso
dado,

sipnifica hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alco-
xicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi, alquilsulfoniloxi, alqueniloxi,
alquiniloxi, arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi
substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrgeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-
mente en caso dado,

significa hidrégeno o significa alquilo o cicloalquilo substituidos respectiva-
mente en caso dado, y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, hal6geno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsuli’onilo

substituidos respec-tivamente en caso dado,

o



R2

R‘J

R4
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significa hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halé-
geno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo substituidos respectiva-
mente en caso dado,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
signi-fica alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o  dialquilaminosulfonilo  substituidos

respectivamente en caso dado, y

significa un agrupamiento heterociclico, monociclico o biciclico, saturado o '

insaturado, con 4 a 12 miembros, en caso dado substituido, que contiene de
1 a 4 heterodtomos (hasta 4 Atomos de nitrégeno y en caso dado —alternativa
o adicionalmente- 1 o 2 itomos de oxigeno y 1 o 2 dtomos de azufre, 0 uno
o dos agrupamientos SO- o uno o dos agrupamientos SO,-), y que contiene
ademds de uno hasta tres grupos oxo (C=0) y/o grupos tioxo (C=S) como
componentes del heterociclo,

-con inclusién de todas las formas tautémeras posibles de los compuestos de la

férmula general (I) y de las sales o bien aductos con écido o con bases posibles de

los compuestos de la férmula general (I)-.

porque

n

m
A
Rl

2.- Compuestos de la férmula (I) segin la reivindicacién 1, caracterizados

significa los mimeros 0 o 1,

significa los niimeros 0, 1,2, 3 0 4,

significa alcanodiilo (alquileno) con 1 a 6 dtomos de carbono,
significa uno de los agrupamientos siguientes
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( R® R‘/N R®

significa h-idr6geno. nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo
respectivamente con 1 a 6 &tomos de carbono en los grupos alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 §tomos de carbono,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino, dialquilamino o dialquilaminosulfonilo respectivamente con 1 a
6 atomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente en
caso dado por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes
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siendo el enlace dibujado con trazos discontinuos respectivamente un enlace

sencillo o un enlace doble,

Q
Ru

significa oxfgeno o azufre,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, halégeno, significa alquilo,
alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfiniloc o
alquilsulfonilo respectivamente con hasta 6 stomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno,
por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 itomos de
carbono, por alquilsulfiniio con 1 a 4 #&twomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, significa alquilamino o
dialquilamino respectivamente con hasta § stomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, significa
alquenilo, slquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o  alquenilamino
respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloal-quiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquil-
amino respectivamente con 3 hasta 6 ftomos de carbono en los grupos
cicloalquilo y en caso dado hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, o significa fenilo,

feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciitio o bencilamino
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substituidos respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a

4 ftomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa

* pirrolidino, piperidino o morfolino, 0 -en el caso en que dos restos

contiguos R" y R" se encuentren sobre un doble enlace- significa también
junto con el resto R' contiguo un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, alquilidenamino con hasta 4 stomos de
carbono, significa alquilo, alcoxi, alquilamino, dialquilamino o©
alcanoilamino respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por halégeno o por alcoxi
con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alquenilo, alquinilo o alqueniloxi
respectivamente con hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
bien alquinilo, substituidos respectivamente caso dado por halégeno,
significa cicloalquilo, cicloalquilalquilo o cicloalquilamino respectivamente
con 3 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dedo,
hasta 3 ftomos de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente
en caso dado por haldégeno, o significa fenilo o bencilo substituidos
respectivamente en caso dado por halégeno, por alquilo con 1 a 4 stomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 4 ftomos de carbono, 0 junto con un resto
contiguo R o R" significa alcanodiilo con 3 hasta 5 ftomos de carbono,
substituido en caso dado por halégeno o por alquilo con 1 a 4 &tomos de

carbono,

pudiendo tener los restos individuales R' y R" —en tanto en cuanto estén enlazados

varios de ellos sobre el mismo agrupamiento heterociclico- significados iguales o

diferentes en el 4mbito de la definicidn anterior,

RS

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio respectivamente con 1 hasta

{1
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6 dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por

halégeno o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, significa fenilo substituido en

caso dado por halégeno, por elquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi con

1 a 4 dtomos de carbono, o en caso dado también -en el caso en que m signifique

2- junto con un segundo resto R’ significa alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 6

dtomos de carbono,

RG

RT

significa hidroxi, formiloxi, o significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi
o alquilsulfoniloxi respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los
grupos alquilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alquenjloxi o
alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6 ftomos de carbono, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano o por halégeno, o significa ariloxi,
ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi,
arilsulfo-niloxi, arilalcoxi, arilalquiltio, aﬁlalquiisulﬁnilo o
arilalquilsulfonilo respec-tivamente con 6 o 10 dtomos de carbono en los
grupos arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 itomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 Atomos de carbono o por
hal6égenoalcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsuifonilo o alcoxicarbonilo
res-pectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo,

substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
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alcoxi con 1 a 4 fitomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6
itomos de carbono substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por

* alquilo con 1 a hasta 4 §tomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 tomos de carbono
substituido respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 hasta 4 4tomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo
respectivamente con 2 hasta 6 tomos de carbono, substituidos respec-
tivamente en caso dado por ciano o por hal6geno, significa cicloalquilo o
cicloalquilalquilo respectivamente con 3 hasta 6 ftomos de carbono en los
grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 4tomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo
respectivamente con 6 o 10 itomos de carbono en los grupos arilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 ftomos de carbono en la parte alquile, substituidos
respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por hal6genoalcoxi
con I a 4 ftomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicar-
boniloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi respectivamen-te con 1
hasta 6 itomos de carbono en los grupos alquilo , substituidos respectiva-
mente en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi respectivamente con 2 hasta 6
dtomos de carbono, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, o

por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi o
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arilsulfoniloxi respectivamente con 6 o 10 stomos de carbono en los grupos
arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 ftomos de carbono en la parte alquilo,
substituidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 stomos de carbono o por
halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono,

R™  significa hidr6geno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo respectivamente con 1 hasta 6 &tomos de carbono en lo;
grupos alquilo, substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
halégeno, o po alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

R"  significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 &tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono,

R?  significa hidrogeno, significa alquilo con 1 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 4tomos de carbono
substituido en caso dado por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, y

R?®  significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, hal6geno, o significa alquilo,
alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo
respectivamente con 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo

substituidos respecti-vamente en caso dado por ciano, por halégeno o por

yit 3
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alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono.

3.- Compuestos de la férmula (T) segin las reivindicaciones 1 o 2,

caracterizados porque

A

RI

R!

significa los niimeros 0, 1, 2 0 3,

significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), etano-1,1-diilo, propano-
1,2-diilo, propano-1,3-diilo (trimetileno), butano-1,2-diilo, butano-1,3-diilo
0 butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidr6geno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, flGor,
cloro, bromo, yodo, o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-
butilo substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-
propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- 0 i-
propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por
cloro, o significa metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilamino-sulfonilo o dietilaminosulfonilo,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, fldor, cloro,
bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo substituidos
respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, por metiltio, por etiltio, por n ¢ i-propiltio, por
metilsuifinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,

significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi substituidos respectivamente en caso



Rtl

R."

91-
dado por fldor y/o por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,
significa metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- 0 i-
propil-sulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
sub;ﬁmidos respectivamente caso dado por flior y/o por cloro, o
signiﬁca metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino,
dietilamino, dimetilamino-sulfonilo o dietilaminosulfonilo,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos siguientes

14
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significa flior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s-
o t-butilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa fenilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
metilo o por metoxi, o significa en caso dado también -en el caso en que m
signifique 2- junto con un ;egundo resto R® etano-1,2-diilo (dimetileno)

propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametilenoc),
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significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s-

o t-butoxi, metiltio, etilio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,

- metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,

etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi,
metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilamino-
carboniloxi, etil-aminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi,
metilsulfoniloxi, étilsulfo-niloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldior, por cloro o
por bromo, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benciloxi, bencilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenil-metoxi, fenilmetiltio,
fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso

dado por nitro, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por -

etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por trifliormetilo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por
difliormetoxi o por trifliormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, flior, cloro, bromo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n-
o i-propoxi, n-, i-, 8- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- 0
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbdnilo, n- o i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
flior, por cloro, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo,

ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso

60\
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dado por ciano, por fltor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 8- 0 t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo
o butinilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor,
por cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexil-metilo substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por
fitor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa fenilo o
bencilo substi-tuidos respectivamente en caso dado por nitro, por ciano, por
fldior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-
, i-, s- o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, §- 0 t-butoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8-
o t-butoxi, acetiloxi, propioniloxi, n- o t-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxi-carboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
ctilaminocar-boniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro o por bromo, por metoxi, por etoxi,
por n- o i-propoxi, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o butiniloxi
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro o
por bromo, o significa fenilmetoxi, benzoiloxi, benzoilmetoxi o
fenilsulfoniloxi substi-tuidos respectivamente en caso dado por nitro, por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-

propilo, por n-, i,- s- o t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi,
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por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por difliormetoxi o por
trifliormetoxi,

* significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, fltor, cloro, bromo,

o significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo,
propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n~ o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-
butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o
i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por. cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- 0 i-propilo, n-, i-, - o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo
substituidos respectivamente en caso dado por ciano, por fldor, por cloro,
por bromo, por metoxi o por etoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclo-pentilo o ciclohexilo substituidos respectivamente en caso dado por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, flGor, cloro, bromo, o significa
metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-
propoxi, n-, i-, 5~ o t-butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-
propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,

metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsuifonilo,

50>
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ctilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi 0 por etoxi,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, fldor, cloro, bromo, yodo,
significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- 0 t-butilo, metoxi, etoxi, n- o
i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o
t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etil-sulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado por fldor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-,
i~, s- o t-butoxi, por rhetiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- 0
t-butiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por
metil-sulfonilo, por etilsulfonilo, por n- o i-propilsulfonilo, significa
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino o di-i-propilamino, significa
etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino
substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclo-hexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopro-pilamino, ciclobutilamino,
ciclopentilamino, ciclohexilamino, ciclopropil-metilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo, ciclopropil-metoxi, ciclobutilmetoxi,
ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi, ciclopropilme-tiltio, ciclobutilmetiltio,
ciclopentilmetiltio, ciclohexilmetiltio, ciclopropilme-tilamino,
ciclobutilmetilamino,  ciclopentilmetilamino o ciclohexilmetilamino

substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, o



RI!

-96-

significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o

bencilamino substituidos respectivamente en caso dado por flior, por cloro,

* por metilo, por etilp, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por metoxi,

por etoxi, por n- o i-propoxi, significa pirrolidino, piperidino o morfolino, o
-en el caso en que los restos contiguos R y R™ se encuentren sobre un
doble enlace- significa junto con el resto R™ contiguo también un
agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i- o s-butilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o
dimetilamino substituidos respectivamente en caso dado por fhior y/o por

cloro, por metoxi o por etoxi, significa etenilo, propenilo, etinilo, propinilo

o propeniloxi substituidos respectivamente en caso dado por fldor y/o por

cloro, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclo-
propilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo, ciclohexilmetilo
substituidos respectivamente en caso dado por flGor y/o por cloro, o
significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por
fidor, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, 5- 0 t-
butilo, por metoxi, por eloxi, por n- 0 i-propoxi, 0 junto con un resto
contiguo R™ o R" significa propano-1,3-diilo (trimetileno) o butano-1,4-
diilo (tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo
y/o por etilo.

4.- Compuestos de 1a férmula (I) segiin una de las reivindicaciones 1 a 3,

caracterizados porque

A

significa los nimeros 0, 1 0 2,

significa metileno o dimetileno,
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significa hidrégeno, nitro, ciano, fldor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difldormetilo, trifiliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilmetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
diflGor-metoxi, trifliormetoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsul-fonilo, etilsulfonilo o dimetilaminosulfonilo,

significa nitro, ciano, fldor, ‘cloro, bromo, yodo, metilo, etilo,
difldormetilo, trifliormetilo, diclorometilo, triclorometilo, metoximetilo,
metiltiometilo, metilsulfinilinetilo, metilsulfonilmetilo, metoxi, etoxi,
difliormetoxi, triflior-metoxi, meiiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo, etilsulfo-nilo o dimetilaminosulfonilo,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio, etiltio, n- o0 i-propiltio subs-
tituidos respectivamente en caso dado por flior o por cloro, significa fenilo,
o en caso dado también -en el caso en que m signifique 2- junto con un
segundo resto R’ significa etano-1,2-diilo (dimetileno), propano-1,3-diilo
(trimetileno) o butano-1,4-diilo (tetrametileno),

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsul-
fonilo, acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi, eto-
xicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi, etilami-
nocarboniloxi, n- o  i-propilaminocarboniloxi,  metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por fliior, por cloro, por metoxi 0 por etoxi, significa propeniloxi o
propiniloxi, o significa fenoxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,
benzoiloxi, ben-zoilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilmetoxi, fenilmetiltio,

fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo substituidos respectivamente en caso
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dadc por nitro, por ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0

. i-propoxi, por difliormetoxi o por trifliormetoxi,

significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o
i-propilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metil—sulﬁ_nilo. etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- 0 i-
propoxicarbonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por metoxi 0 por etoxi,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respectivamente en caso dado por ciano, por flGor, por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo substituidos respectivamente en
caso dado por flior o por cloro, significa ciclopropilo substituido en caso
dado por fltior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa
fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi
o por trifliormetoxi,

significa hidroxi, formiloxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butirviloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-pro-pilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi substituidos respectivamente en caso
dado por ciano, por flidor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por

n- o i-propoxi, significa propeniloxi o propiniloxi, o significa fenilmetoxi,
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benzoiloxi, benzoilmetoxi o fenilsulfoniloxi substituidos respectivamente en
caso dado por nitro, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo,
por etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por
n- 0 i-propoxi, por diflGor-metoxi o por trifliormetoxi,
significa hidrégeno, ciano, flor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi,.etoxi, n- o i-
propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- 0 i-propoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsuifonilo o etilsulfo-
nilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,
significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos res-
pectivamente en caso dado por flGor, por cloro, por bromo, por metoxi o
por etoxi, o significa ciclopropilo substituido en caso dado por fldor, por
cloro, por bromo, por metilo o por etilo,
significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos
respec-tivamente en caso dado por flior, por cloro, por metoxi o por etoxi,
o significa ciclopropilo substituido en caso dado por flior, por cloro, por
bromo, por metilo o por etilo,
significa hidrégeno, ciano, flior, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n-
o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo,
etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propil-
sulfonilo substituidos respectivamente en caso dado por fldor, por cloro, por
bromo, por metoxi o por etoxi,

significa hidrégeno, hidroxi, mercapto, ciano, flSor, cloro, bromo, yodo,
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significa metilo, etilo, »- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- 0 i-propoxi, metiltio,

etiltio, n- o i-propiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo,

" metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectiva-

mente en caso dado por flGor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- ¢ i-
propoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por
etilsulfinilo, por n- o i-propilsulfinilo, por metilsulfonilo, por etilsulfonilo,
por n- o i-propilsulfonilo, significa metilamino, etilamino, o- o i-
propilamino, dimetilamino o dietilamino, significa etenilo, propenilo,
etinilo, propinilo, propeniloxi, propeniltio 0 propenilamino substituidos
respectivamente en caso dado por fldor y/o por cloro, significa ciclopropilo,
ciclopropiloxi, ciclopropilamino, ciclopropilmetilo, -ciclopropilmetoxi o
ciclopropilmetiltio substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o
por cloro, o significa fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo,
benciloxi, benciltio o bencilamino substituidos respectivamente en caso dado
por fiior, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por metoxi,

por etoxi, por n- o i-propoxi, o —en el caso en que dos restos contiguos R*

y R se encuentren sobre un doble enlace- significa junto con el resto R'*"

contiguo también un agrupamiento benzo, y

significa hidrégeno, hidroxi, amino, significa metilo, etilo, n- o i-propilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metilamino, etilamino o dimetilamino substi-
tuidos respectivamente en caso dado por flior y/o por cloro, por metoxi o
por etoxi, significa propenilo o propinilo, significa ciclopropilo, ciclobutilo
o ciclopropilmetilo substituidos respectivamente en caso dado por flior y/o
por cloro, o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente en caso

dado por flior, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por
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metoxi, por €toxi, por n- o i-propoxi, 0 junto con un resto contiguo R" o

RY significa propano-1,3-diilo  (trimetileno) o  butano-1,4-diilo

(tetrametileno) substituidos respectivamente en caso dado por metilo y/o por

etilo. _

5.- Procedimiento para la obtencién de compuestos de la férmula (T) segin
una de las reivindicaciones 1 a 4, caracterizado porque

(a)  se hacen reaccionar ficidos benzoicos substituidos de la férmula general (II)

HO o0 (“)
A—R

R

en la que
n, A, R, R®yR* tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
-0 derivados reactivos de los mismos, tal como por ejempio los correspondientes
halogenuros de acilo, cianuros de acilo o .ésteres-
con compuestos de la férmula general (11I)
R'-H (X1
en la que
R! tiene el significado indicado en la reivindicacién 1,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante, en caso dado en presencia de
uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en caso dado, en presencia de un
diluyente,
0 porque
(b)  se hacen reaccionar benzoilcetonas substituidas de 1a férmula general (Ia)
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R11 o .
W@
R,
en la que
n, A, R, R, R*yR" tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,

con un éster del icido ortoférmico o con un N,N-dimetil-formamida-acetal o con
un éster del dcido cianoférmico o con disulfuro de carbono (carburo de azufre) y
con un agente de alquilacién, y a continuacién con hidroxilamina o con un aducto
con dcido de la misma,

en caso dado en presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién y, en
caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

y en caso dado después de la realizacion de los procedimientos segtin la invencién
(a) o (b) se llevan a cabo en los compuestos, asi obtenidos, de la férmula general
(D), en el imbito de la definicién de los substituyentes, de manera usual, reacciones
de substitucién, de oxidacién o de reduccién y/o los compuestos de la férmula
general (I) se transforman de manera usual en los compuestos de tipo salino.

6.- Compuestos de la férmula (II)

1l
HO o o ()
A’

®),
en la que
n, A, R, R yR* - tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
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asf como sus derivados reactivos.
7.- Procedimiento para la obtencién de los compuestos de la férmula (1)
segtn la reivindicacién 6, caracterizado porque

()  se hacen reaccionar compuestos de la férmula (IV)

HO o )

en la que
n, A, R*'y R’ tienen el significado indicado en la rejvindicacién 1 y
X'  significa halégeno o significa alquilsulfonilo,
-0 también sus derivados-
con compuestos heterociclicos de la férmula general (V)
H-R* A2
enlaque
R*  tiene el significado indicado en la reivindicaciém 1,
en caso dado en presencia de un aceptor de écido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente, a temperaturas comprerdidas entre 10°C y 150°C y en caso dado a
continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el 4mbito de la
definicién de los substituyentes, en forma usual,
0 porque

(B) se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)

SOR.
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HO OH i)
®),
en la que
n, R*yR' tienen el significado indicado en 1z reivindicacién 1,
-0 también sus derivados-

con hidroxialquilheterociclos de la férmula general (VII)

HO( A/R‘ Vi)

enla que

AyR! tienen el significado indicado en la reivindicaci6n 1,

en presencia de agentes auxiliares de la condensaci6n y, en caso dado, en presencia de
un diluyente, a temperaturas comprendidas entre -20°C y +50°C y en caso dado a
continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el dmbito de la
definici6n de los substituyentes, de manera usual,

0 porque

)] se hacen reaccionar compuestos de la férmula (VI)

0

HO oH Vi)

R

en la que
n, R®yR® tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
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-0 también sus derivados-
con halégenoalquilheterociclos de la férmula general (VIII)

X A,R‘ (Vi)

la que

AyR tienen el significado indicado en la reivindicacién 1 y

X*  significa halégeno, significa alquilsulfoniloxi o significa arilsulfoniloxi,

en caso dado en presencia de un aceptor de 4cido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente a temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C y en caso dado a
continuacién se llevan a cabo otras reacciones de conversién en el émbito de la

definicién de los substituyentes, de manera usual.
8.- Compuestos de 1a formula (Ia)

la que
n, A, R?, R, R'y R" tienen el significado indicado en la reivindicacién 1.

9.- Agentes caracterizados porque tienen un contenido en al menos un
compuesto de ia férmula (T) segin una de las reivindicaciones 1 a 4.

10.- Empleo de los compuestos de la férmula (I) segin una de las
reivindicaciones 1 a 4 o de agentes segin la reivindicacién 9 para la lucha contra las

plantas ingieseables.
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11.- Procedimiento para la lucha contra las plantas indeseables, caracterizado
porque se deja actuar sobre las plantas indeseables y/o sobre su medio ambiente al
menos un compuesto de la férmula (I) segln una de las reivindicaciones 1 a 4 o
agentes segiin la reivindicacién 9.
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RESUMEN

La invenci6n se refiere a nuevas arilcetonas substituidas de la férmula general

()
2
R’ O‘A’R‘ , o
R},
en la que

n significa los niimeros 0, 1 0 2,
A significa alcanodiilo (alquileno),
R'  significa uno de los agrupamientos siguientes

R'Iﬂ '
b
mr{ﬂj;' R 'gj; ok

donde

m, R, RS, R", RS, R*, R®, R", R?y R”? tienen uno de los significados indicados
en la descripcién,-

R? significa hidr6geno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo,
halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo,
alquilamino,  dialquilamino o  dialquilaminosulfonilo  substimidos

respectivamente en caso dado,
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R*  significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o
significa alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
« dialquil-amino o dialquilaminosulfonilo substituidos respectivamente en caso
dado, y
R*  significa un agrupamiento heterocfclico con 4 hasta 12 miembros, saturado o
insaturado, monociclico o biciclico, substituido en caso dado, '
asf como a procedimientos para su obtencién, a productos intermedios y al empleo

de estos compuestos como herbicidas.

A Oi
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