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©

E Patents de Invencion.

SOLICITUD DE:

D Patente de Modelo de Utilidad.

D Capltulo 1. Capltulo .
Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG IDENTIFICACION
|® socledad constituida y existents bajo las
leyes de la Republica Federal de c.C. D NIT D
SOLICITANTE Alemania ) ’
™) Direccién: Alfred-Nobel-Strasse 50, C.E D Otro D
40789 Monheim, Cual
Repliblica Federal de Alemania
Domicilio: Monheim, Ndmero:
Repiiblica Federal de Alemania
@ Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccién:  Carrera 4*. No. 72-35 C.C. NIT D
REPRESENTANTE Teléfono: 347 38 11
O APODERADO Fax:: 21702 11 C.E. D Otro D
E-mail: clientes@camyp.com. Cual
Domicilio:  Bogotd, Colombla. Nimero: 438.018  T.P. 31.828
1. Hans-Georg SCHWARZ 2. Dorothee HOISCHEN -
@ INVENTOR (ES) Heinenbusch 18e, " Hortensienstr. 31,
(72) 40764 Langenfeld, 40764 Dusseldorf
Reptblica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania
3. Kristian KATHER 4. Klaus-Helmut MOLLER
Stefenshovener Str. 54a, Solfstr. 19,
40764 Langenfeld, 40593 Disseldorf,
Republica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania
§. Mark Withelm DREWES 6. Peter DAHMEN
Goethestr. 38, Altebricker Str. 81,
40764 Langenfeld, 41470 Neuss,
Repiiblica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania
7. Dieter FEUCHT 8. Rolf PONTZEN -
Ackerweg 9, Am Kloster 68,
40788 Monheim, 42799 Leichlingen,

Repiiblica Federal de Alemania

Repiiblica Federal de Alemania




CAVELIER ABOGADOS- COLO 13549-841-022-08 DLM/ID0000125/MWPC13548

@ PCT (86)
Solicitud Internacional No. PCT/EPQ3/03948 Fecha: 18 de abril de 2003
Publicacién Interancional No. WO 03/082380 A1 Fecha: 28 de noviembre de 2003

Titulo (54)
'@ DERIVADOS DE PIRIDIN-3-CARBONILO 2,6-SUSTITUIDO
QUE SIRVEN COMO AGENTES DE PROTECCION DE PLANTAS
QUE TIENEN ACCION HERBIDICA

'@ Clasificacién Internacional (51) AD1N 43/50. 43/853, 43/84. 43/713, 43/36, 43/56, 4378,
. 43/80, 43/78, COTD 401/08, 401/14, 40112
I Prioridad (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Namero de Solicitud
siB wnold DE 20 de abril de 2002 102190384

T

@ Comiprobante de pago No: ___04-87,144.  Fecha: __08 de noviembre de 2004"_

- 1

Anexos:

E Comprobante de pago de la tasa de presentacion de |a solicitud por $ 422.000.00.

D Comprobante de pago por reivindicacion de prioridad.

E Documento que acrediia |a existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona juridica.

@ Poderes, sl fuere el caso.

D Documento de cesion del inventor al solicitante o a su causante.

E Declaraclones. De acuerdo con la Regla 4.17 (i) del PCT con relacion a la autorizacion de la compaiiia
solicitants a solicitar y obtener una patente por la relacion laboral con los inventores y un acuerdo entre el
solicitante original y el solicitante de la solicitud intemacional del 24 de Octubre de 2002 y de acuerdo con la
regla 4.17 (ll) del PCT con relacién a la autorizacién del solicitante de relvindicar la prioridad de solicitud de
patents anterior (No.10218038.4) por un acuerdo entre el solicitante original y el solicitante de la solicitud
internacional del 01 de abril de 2003. )

E Copia de la solictiud internacional. (Resumen, descripcion, relvindicaciones, dibujos)

@ Traduccion de la solicitud interacional al castellano. (Resumen, descripcién, ralvindicaciones, dibujos)

E Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

@ Traduccion del axamen preliminar efectuado por la IPEA.

D Dae ser el caso, copia del contraio de acceso.

D De ser el caso, documento que acredite la licencia o autortzacién de uso de conocimientos tradicionales de
las comunidades indigenas.

D De ser el caso, certificado de depdsito del material biolagico.

E Arte final 12x12

D De ser el caso, informacién sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por el
mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencién de esta solicitud.

E Otros: Traduccién a espafiol de las declaraciones contenidas en la Solicitud PCT con relacion a la

autorizacién de la compatfiia a solicitar y obtener una patente y a relvindicar una prioridad.
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REPRESENTACION Y PODER

Ty

Rspmnmn y Poder con autenticacién notaral y
Apostille para patentes, modelos de utilidad, disefios
industrisles, marcas de fébrica, nombres’
comerciales, ensefias, nombres de dominio,; lemas
comerciales, licencias.

Repruenuﬂtlm and Power-of- Attorney with notarial
suthentication and Apostille for patents, ntility models,
industrial designs, trademarks, commercial names,

trade emblems, domain names, slogans, licenses.

1334
REPRESENTATION AND POWER- OF- 4 O‘I:E!v ~

ATTORNEY

Yo (nosatros), abajo firmado (s)/I {we), the undersigned .
Bayer CropScience AG '

" domiciliado (s) en/of Alfrad-Nohel-Str_ 50

No. 03,005,574 filed by Emilio FERRERO on Jamuary 28, 2003 and

por €l presente nombramos a EMILIO FERRERO, tpa 31929;
" GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE PARZ, tpa.
23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domicilisdos en Ia Carrers 4*

72 35, Bogotd, Colombia, en. obedecimiento a lo dispuesto en el
parigmafo 1o del Articulo 543 del Cédigo de Comercio, el primero como
* principal ¥ los demils como suplentes, en mu orden, como niis (nuestros)
representantes en, todos los, asunios de propiedad industrial con facultad
para recibir notificaciones y nombmr apoderados judiciales o
umjﬁlmﬂummmmmmﬂmw
mmdemmomedunmtlmpmﬂodeﬁmnvodelquﬂ La
misma regla se aplicani cusndo ¢l segundo representante suplente haya
demmhnrdpmoelmdqundo.ﬂnulum,el
rqnmlnmpmcq:d oelpmo.oqundomplenu,llluuln.o
embos, declarigin su intencién de no ejercer Ia representacidn mediante

declarocion sutenticada por Notario Péblico en Colombis, o por Notatlo

u otro Funcionario Pdblico, 0 Cénml de Colombis, en el extmnjero; v si
s¢ tratare de impedimento, con ¢l certificado respectivo. §i alguno de los
nombmdos faltare definitivamente, el sigulente tomard su lugzr. Cusndo
cesare la susencia o impedimento de] representante principal, o de su
i o scgundo suplentes, en Su cmso, podrin ejercer la
m&ummmdeuunououuuqﬁnelcm.mﬁnhhpm
elnlohechndeqmln,eundomuenmmtoelqmodeln
representacién por el primero, segundo o tercer suplente en su caso.

Ademds, conficro (conferimos) poder a los abogados arribs nombrados,
par obtener 1a proteccién de mi (duesa) propiedad industrisl y contra
la competencia desleal, 8 cuyo cfecto auorizo (amos) & los dichos
epoderados para que me (nos) representen ante cualesquiera entidades o
personas, ejerzan © no jurigdiceidn, especialmente ante Iaa del orden

© CAVELIER ABOGADOS
WPPODEOL-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

he patent application

in due compliance with the terms of paragraph 1st. of article
543 of the Commercial Code, do hereby sppoint EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831;
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa. 23555 and GERMAN
CAVELIER, tpo 832, domiciled at Carrera 4° N* 72 35,
Bogotd, Colombia, the first as principal and the others ns
aliernates, in the order of their mppoiniment, as our
representatives for all industrial property matters with faculty
to receive notifications and to appoint sttarneys in and out of
Court. The first alternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporal or definitive impediment. The same
rule will apply when the second glternate representative is to
nplmtheﬁntm.orwhmthethi:diltn@lmﬂleﬁmor
mﬁdmmﬂmrtum.urlmhoﬂhmmd In such
mﬁempdmmﬂhve,orﬂwﬁmormnd

ir Pypede bythepnmpll,lheﬁruor

‘ case, and the mere fact or its
ncciuwillﬂﬂiuﬁeﬂmofﬂtenpmmonbyﬂw.
first, second or third alternstes in their tun shall end at such
time.

In sddition, we grant a Power of Attoncy in favor of the
sbove named atiorneys ot law so that they may obtain the
protection of my (our) industrial property end sgainst the
unfhir competition, for which purpose I (we) suthorize the said
aitomeys to represent me (us) before any suthorities or persons,




hrativo, coutencioso administrative y judicisl, s como los
'ﬁl.lél {i2 arbitramento; en todo lo concemnicate a los siguientes
Atos: a) Obtencién de petentes de invencién, modelos de utilidad, y

" sehos industriales; el registro de marces de fEbrics, colectivas,

lefensivas, de servicio, lemss .comerciales, nombres comerciales,
cnsefias, nombres de dominio, variedades vegetales y denominaciones de

" origen; su renovacién, tmspaso, cambio do nombre o domicilio,

cancelacién voluntarix; y el registro de licencias dé uso de eaos derechos;
b) Las acciones de competencia deslea), proteceién del consumidor,
oposiciones u observaciones, cancelacién administrative y judicial,
mulidad, medidas csutelares, cancesién da licencias, la tutels, la
proteccién dec secretos industrisles, y en general los juicios civiles,
pesuiles, administrativos o contencioso administrativos relscionados con
estos doechos; scciones y proccsos quUE promovamos © e 1oS

*  promucvan. Y para que en todos los asumtos arriba determinacios, puedan

sustituir este mendito, transigir, concilisr, admitir los hechos del
mem.ddn?r,mnﬂn.ncibﬁ.mcin,ynﬁﬁmlumde
agentes oficiosos.

with or without jurisdiction, speciaily those administrative,
administrative contentious and judicial, as well as before
Arbitration Court, in all matters conceniing the following: &)
Obtainment of patents, utility models and industrial degigns;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commicrcial names, trade emblems, domais
names, vegetal Varieties end denominations of origin; its
renewnl, assignment, change of name or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the shove
rights; b) Actions of unfair competition, protection to the
consumer, oppasitions or observations, administrative or Court .
cancelltion, nullity, infringement, granting of licenses, the
action for writ mandamus, the protection of trade secrets, and
in genenal the civil, penal, and administrstive suits relating to
those rights; ections and suits instituted by me (us) or against
me (us). And that in all the sbove matiers they may substitute
this Power of Attoeney, compramise, concilinte, admit the facts
of the case, desiat, cancel, receive, resign, and mtify acts done
by representatives without a pawer of attomey.

Dado y.ﬁmb hoy/Given .,,d signed this 12th of Februery, 2003

en/in Leverkusen

‘povby_Dr. Axel Beder, Dr. Relf-Ridiger Jesse

Firma

Bayer CropScience AG

=
~
f\

CAVELIER ABOGADOS

‘\/ WFPODEO1-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)
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Signature
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STENTICAGION NOTARIAL (SOCIEDAD)

\ ]

- :lﬁltnﬁcn;queelligﬁmﬁoduempoﬂ‘nm;lc.lrg;

ic

/de 1a compatiia im_gAG

6

The undersigned Notary certifies: That the preceding signature
of
Dr. Axel Bader and Dr. Relf-Ridiger Jesse

NOTARIAL AUTHENTICATION {COMPANY)

ia authentic, that the signatory currently acts in the position of
—secreteries

of the company Bayer CropScience AG

lociedldquolctunlnmtzuimyuﬁmhdldeacuerdoa
las leyes de Alenanig

a company currently existing and organized under the laws of___
Germany

que I dirsocin do Gicha comptia o A1) Ve Sl
SO, 403189 Moniein, Albiwania

that the address s Alfred-Nobel-Str. 50,
40783 Monheim, Germany

yqueelsignnhﬁoﬁeneﬁcu]udpmmmmdocumto.

Todos los hechos anteriores le constan por haber examinado los
documentos respectivps y de todo ello da fe.
Dado y firmado en_ - & Ve (\euten

"Ei (e {‘.ohuoLaoo;
@ .

and that the signatory has the power to grant this document.

The Notary Public is aware and attests to the above facts upon
examination of the corresponding documents.
Given and signedin__| gverkunan

on 12th of Februery, 2003

TR

El Notario Piblico - The Notary Public

(Firma-sello)

*

(Signature-seal)
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¥

berechtigt
Monheim am R

id, die {Bayer Cropsdence Aktiengesellschaft in
in als -Prokuristen einzeln zu vertreten.
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APQSTILLE
{Convention de La Haya du 5 octobre 1881)
1. Land: Bundesrepublik Deutschiend
Diesa &ffantiicha Urkunde
2. Ist unterechrioben von
Dirki Heideirh e
3. In selner Eiganschafl ais Notar

4, sig Ist versehen mit dem Stempel/Slegel des @or) _____
‘NMotars dirk Heider Wt

ihw Lover kusen

. Bestiit 4 7. FED. 2003

7. durch den Vizepriisidenien des Landgarichts Koin
-s.uterNr._H€2(03

10. Undarschrift:
G 1. (- Caliebe
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TRADUCCION OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
' Xy S

Oficial, Resolucién NO. “6‘3;0'1' ‘de 1999 del Ministerio de Justicia Y

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los sellos y legalizaciones de un
documento escrito en inglés y espafiol por medio del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Al':‘.red—Nobel-Str. 50, 40789 Monheim,
Alemania, por el presente ratifica la solicitud de patente No.
03.005.574, presentada por EMILIO FERRERO el 28 de enero de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa. 318929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE

PAEZ, tpa. 23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la

Carrera 4° No. 72-35.

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen 1

por_Dr. Axel Brader, Dr. Ralf-Ridiger Jesse
O T TR I

? r, \\gh’itl\"ilﬁ! 5
A Rk
B3k naF A
vy -"::I:,:.:!’J.h"“”‘
Firma Ilegible Firma 37 v\

{ANEXO)
AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor:?;lmdiger Jesse como
. [ 1) - e
DI Gﬁ- V%ﬁﬁAS Z.
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL

ESPANOL - INGLES — INGLES - ESPAROL
RES. 0001 DE ENERO 4 DE 19991



Secretarios de Bayer CropScience AG, una sociedad actualmente

existente y organizada de acuerdo a las leyes de Alemania y con

direccién en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim, Alemania. Dado y

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003

Firma Ilegible
Notario Ptblico Selio

>

Se anexa autenticacifn notarial en alemin de las firmas anteriores

= —
g o o
Respaldo: = v E
LE S
Apostilla expedida por Alemania y certificado el ‘X% de,febrero de
SO B8
2003 bajo el nfimero 482/03. -=’-:-_,'.’ = BR
s — =
= F 3
[T ] =

Es traduccién fiel y completa de la cual se deja copia en

Al 5~ &l epta
o it
¥a B> =0 1
oficina para su confrontacién. ‘E-',@::; :-3 L=
' il oo ol
DVZ/ID-4268/WPCL002G/COLO 13549-841-002-0 IS -; I
- . -l
; 3B
Df( LU TN l
SEED FAARBASE

TRADUCTOR E'lNﬁmETE ORCIAL
ESPAROL - INGLES ~ INGLES - ESPAROL
RES. 0001 DE ENERO 4 DE 1999
MINISTERIO DE JUSTICIA

o
GO HOTAWIC $HC?
"oa BOTOTA, HEmG
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TRADUCCION OFICIAL No. 9450

de un documento escrit

@ en Alemin, efectuada por Luz Arriaga de
Herber, resolucidén del Minlsterio de Justicia 599 del 6 de

marzo 1978.-

Traduccién de los sellos y autenticaciones que aparecen en el

documento de representacién y poder, escrito en espafiol e

L]
LY ot

inglés, ~ “ por medio del. cual la ‘firma Bayer CropScience AG,
c'l-oitfii::il'{adé':"e;} Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO
.. PERDOMO; tpa. 8315 LUZ CLEMENCIA DE PAE2Z, tpa 23555 y GERMAN
@ . .CAVELIER, tpa. 832, dc-)miciliados en la Carrera 4 No. 72-35,
. Bogoté, Colombia._-: Dado y finnado el 12 de febrero 2003 en

I.evefkusen, Alemania, por los sefiores Dr. Axel Bader y Dr.

‘i-wrRalf~Riidiger Jesse.

Autenticaciarr'- en espafiol e inglés de las firmas antecedentes y

CiAL i
certificacib de existencia de la socie %&%
Leverkusam, b.lrk Helderhoff. "““"‘E“:..;T

1 :- ."'"6., and v 'l

® Fdo.: firma ilegible L 23 NOV mﬁ',z. $
% ',- ) . 4,

Sello redondo en tinta: . :

)

Dirk Heiderhoff, notario de Leverkusen

At.A u EER!:
mﬂlﬂ- ﬂr Oﬂctl:;.

n[“-l‘llll 5% DT TR m|p
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Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los sefiores

1, Dr. Ralf-Rildiger Jesse, con domicilio comercial en D-
51368, Bayerwerk, Alemania,
2. Dr. Axel Bader, con domicilio comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,
a quienes coOnozCo en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio
del Juzgado Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que los
mencionados sefiores estan facultados, en 8su calidad de
apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein.

LXRO iwwmw 7;?& a
K oz angaye, wago eonemaR
Leverkusen, 12 de febrero 2003 |

(Hilo y oblea notarial)

Fdo.: firma ilegible, Notario

Costas

Art. 141, 154 KostO

Valoxr EUROS 3.000,-

Derechos Art. 32,45 EUROS 10,-

M2 ALt Uk 1HERBER
RasuZiorYl =i 1L f& OFCIAL
f &uw'i

ﬂﬂnll'tu.': . < -:'-;I'GM )



A

Derechos Art. 58 EURCS 10, -
Derechos Art. 150 Euros 13,-
IVA EUROS * 5,28
Total EUROS 38,28

Fdo.: Helderhoff, notario

APOSTILLA
{Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais: Repiblica Federal de Alemania

Este documento piblice

2. Ha sido firmado por Dirk Helderhoff

3. Actuando en calidad de notario . o 8
4, Lleva el sello del notarlo Dirk Helderhoff, _nﬁ'.tar‘fb eg‘n:ﬁ
Leverkusen ‘ ‘?%3
Certificado E

5, en Colonia 6. E1 17 de febrero- 2003

7 por el Vicepresidente del Tribunal Reglonal de Colonia
8. bajo el No 482/03
9. Sello

-t

El Presidente del

Yo aleten

. Tribunal Regional de Colonia

i z;: 1BE-',\RA:IA8
451
eéyameop&an n los

i6n.

ES TRADUCCION FIEL COMPLETA, de la -

archivos de estas oficinas para su confray

Bogota, 14 de marzo 2003.

n_!!;ii:.‘: - N

—
)

SRR AN 1T

(V12 ARGiAL A UL 1IERBER
‘ Weali/E081 t yeal . 1 1% DIFCIAL
_/47? r-< C )C
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2,6 BUBSTITUIERTE PYRIDIN-3-CARBONYL DERIVATE ALS

, PFLANZENSCHUTZNITTEL MIT HERBIZIDER WIRKDNG

5
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Die Erfindung betrifft neue substituierts Pyridylketone, Verfahren zu ihrer Her-
stellung und ihre Verwendung als Pflanzenbehsndlungsmiitel, insbesondere als
Herbizide. . i

Es ist bereits bekannt, dass bestimmte substituierte Pyridylketone herbizide Eigen-
schaften anfweisen (vgl. WO-A-01/66522, WO-A-00/39094, WO-A-00/15615, WO-

" A-96/17829, WO-A-96/14285 / EP-A-791572, WO-A-93/01171 / EP-A-641780, IP-

A-D4029973 — zifiext in Chem. Abstracts 116:230216, JP-A-03052862 ~ ziiext in
Chem. Abstracts 115:226166, WO-A-91/00260 / EP-A-432275, TP-A-03038586 -
zitiert in Chem. Abstracts 115:20323). Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch
nicht in allen Belangen zufiedensteliend.

Es wurden mun die neven substituierten Pyridylketone dez Formel (T)

R
L ! o

in welcher

n  firdic Zahlen 0, 1 oder 2 steht;

‘A fir gogebencufalls durch O {Smuerstoff), § (Schwefel), SO oder 5O, umter-

brochenes Alkandiyl oder fiir a- oder @-Oxaalkandiyl, o, @-Dioxaalkandiyl,
oder o~ oder o-Thisalkendiyl oder g, o-Dithisalksndiyl mit jewsils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen steht; '



fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyi, Thioeu’oéinoyl, Halogen, oder fir
-Jewe:lsgegebmenﬂlsdmnhCymo Hydroxy Halogmodercl-c..-A]km:y
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fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carl?amoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fiir
jeweils gegebenenfalls dorch Cyano, Hydroxy, Halogen oder C;-Cy-Alkoxy
substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsuifinyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-

Dnlkylammoodu'DnlkylnmmosulfonylmltJmeﬂs 1 bis 6 Kohlen-
stnft‘a:lnmm in dmA]kylgruppen steht;

fiir einen gegebenenfulls durch Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C,-C;All':nx.y, C,-C,
Alkylthio, C,C,-Alkylsuifinyl oder C,-C,-Alkylsulfony] substituiertes Alkyl,

Alkylcarbony!, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
" sulfnyl mit jeweils 1 bis 6 Koblenstoffatomen in den Alkylgruppen, |

durch JGWG]S gegebenenfalls durch Halogen substitmiertes Alkylamino oder
Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls-durch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl,

Alkenyloxy, Alkenylthio oder- Alkenylamino mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff- -

etomen in den Alkenyl- bzw: Alkinylgruppen,

durch jeweils gegebenerifulls durch Halogen undioder C,-C,-Alkyl sub-
stituiertes Cyclonlkyi, Cycloalkyloxy, Cycloslkylthio, Cycloalkylamino,

Cycloa.lkylnlkyl. Cycloalkyh.lknxy Cycloalkylnlhiﬂno oder Cycloalkylaikyl-
mmom:t;ewm]s3b1;6Koh1mslnﬂ'nInmenmdmCycloalkylgmppmmd

. gegebenenfalls 1 bm4Koh1mstnEntmnm1mA]ky1t=ﬂ,oder

Dmlkylmmo oder Dialkylammnosultfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlen- -
. stoﬁ'ahmmmdenAﬂqlm:ppenlhhl;

)0

)0



- durchjeweils gegebenenfi]ls durch Halog@q-,--cl-q-A.lkyl oder C,-C,-Alkoxy -
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— SUDSHONEITeS jCnY FRSTIVIOXY NENYILNO, FOMYIAMIND. DENZY SENZY]=

oxy, ﬁmzylthio oder Benzylamino,

substituierten 4- bis 12-gliedrigen, geséttigten oder ungesattigten, mono-
cyclischen oder bicyclischen, Heterocyclus, welcher 1 bis 4 Stickstoffatome
und gegébenenfalls zusitzlich ein Sauerstoffatom, ein Schwefelstom, eine
SO-Gruppierung oder eine SO,-Gruppierung, 1 bis 3 Oxo-Grippen (C=0), 1
bis 3 Thioxo-Gruppen (C=8) oder 1 bis 3 Cyanimino-Gruppen (C=N-CN) als
. Besandteile des Heterocyclus enthalt, iber ein Stickstoffatom mit A
verknfipft ist

steht und

y A fur eine der nachstehenden Gruppierungen steht

. R’j . |
\ r{i-/ -
Rz
. R R"N R® _

wobel

A

m  fordie Zahlen O bis 6 steht, -

‘R!  fir Halogen, for jeweils gegebenenfills durch Cyano, Hydroxy,
Halogen, C;-Cy-Alkoxy, C,-Cy-Alkylthio, Ci-Ce-Alkylsulfinyl oder.
Cr-CrrAlkylsulfonyl substitriestes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1
bis 6 Kohlenstoffatomen, oder fir Phenyl stabt, oder -fir den Fall,



dass m fiir 2 bis 6 steht - gegebenenfalls anch zusammen mit einem

- gweiten Rest R" fir Savezstoff-oder Alkandiyl (Alkylen) muit 2 bis 5
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Rohlensm o steht;

fitr Hydroxy, Formyloxy, Halogen, fiir jeweils gegebenenfulls durch
Cysno, Hydroxy, Halogen, C;-Ce-Alkoxy, Cr-Ce-Alkylthio, C1-Ce-

Alkylsulfinyl oder C;-Cs-Alkylsulfonyl substituiertes Alkoxy, Alkyl-"

thio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarborryl-
oxy, Alkylaminocarboryloxy, Alkylsulfonyloxy oder Alkylsulfonyl-
emino mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenen-
falls durch Halogen substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit
jeweils 3 bis 6 Kohlenstofftomen, fir jeweils gegebenenfulls durch
Nitro, Cysino, Helogen, C;-Cy-Alkyl, C,-Cy-Halogenalkyl, C;-C4-
Alkoxy, C;-Ce-Halogensikoxy, C;-Cy-Alkylthio, C;-Cy-Halogenalkyl-
thio, C)-Ce-Alkylsulfinyl, C;-C4-Halogenalkylsulfinyl, C;-C4-Alkyl-
sulforyl oder Cj-Ce-Halogenalkylsulfonyl substituiertes Aryloxy,
Arylthio, Arylsulfiny], Arylsulfonyl, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-

alkoxy, Arylsalfonyloxy, Arylsulforylamino, Arylalkoxy, Arylalkyl-

 thio, ‘Arylalkylsulfinyl oder Arylalkylsulfonyl mit jeweils 6 oder 10

Kohlenstoffstomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4
Kohlenstofftomen im Alkylteil, oder filr eine Gruppierung Y* - wobei
Y* dis oben fitr Y angegebene Badeutung hat, jedoch nicht in jedem
Einzelfull mit Y identisch ist - steht,

fir Wasserstoff, Cysns, Carbamoyl, Thiocerbatmoyl, Halogen, fir je-
weils gegebenenfills durch Cyano, Hydroxy, Falogen, C;-Cy-Alkoxy,
C1-Cs-Alkyithio, C;-Cy-Alkylsulfimyl oder C,-C4-Alkylsulfonyl sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl oder
Alkoxycarbonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffstomen in den Alkyl-

. grappen, oder fir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder Cy-Cy-

Alky] substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

)O

)0



N lﬂlr ‘Wasserstoff, fir gegebenenfalls durch Cynno, Hydroxy, Halogen,
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Ui 4~AlIXOXY, 1~Cq=AARYIULY, =AY ISuiTy nhpttmertes——

Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, fir jeweils gegebenenfalls durch
Cysno oder Halogen substituiertes Alkenyl oder Alkinyl mitjﬁwi!n 3
bis 6 Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano,
Halogen oder C)-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkyl-
alkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffstomen in der Cycloalkylgruppe
und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder fir
jeweils gegebepenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-C4-Alkyl, Cy-
Cy-Halogenalkyl, C,-Cq-Alkoxy, C;-Cy-Halogenalkoxy, Cr-Cy-Alkyl-
thio, . C1-Cy-Halogenslkylthio, Ci-Ce-Alkylsulfinyl, C;-Cy-Halogen-
slkylsulfinyl, Cr-Co-Alkylsutfonyl oder Cy-C-Halogsmalkylsulforyl
substituiertes Aryl oder Arylaliyl mit jeweils 6 oder 10 Koblenstoff-
atomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Koblenstoff-

fir Hydroxy, Formyloxy, fir jeweils gegebenenfalls Cyano, Halogen,
Ci-Co-Alkoxy oder Cy-Ce-Alkoxy-carbonyl substituiertes  Alkoxy,
Alkylcarboryloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder
Alkylsulfonyloxy mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstofftomen in den Alkyl-
gruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen sub-
stituiertes Allenryloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 3 bis 6 Kohlen-

'sloﬂ’atomen,odﬂ'ﬂh'jewai]sgegebenmfnﬂsdmchNiuo,Cynm.

Halogen, C-Ce-Alkyl, Cy-Cy-Halogenalkyl, Cy-Cy-Alkaxy, Cr-Ce-

. Halogenalkoxy, C;-Cy-Alkyithio, C;-Cs-Halogenalkyithio, Ci-Co-,

Alkylsulfinyl, C,-C¢-Halogenalkylsulfinyl, C;-Cy-Alkylsulfonyl oder
Cy-Cy-Halogenalkylsulfomyl substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbomyl-
axy, Arylcarbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10
Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe und gegebenenfuils 1 bis 4
Kohlenstoffatomen im Alkylteil steht, '



- = - RS .. fir Wasserstoff; Cyano, Carbamoyl, Thiocarbemoy], Hnlogen.odarfl:r
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"'-HII- RCRCAR AT NN O Ty e

stituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, A.lkm:y A.llnoxycarbonyl, Alkyiﬂno,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen steht, '

R’  fir Wasserstoff; fir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffitomen, oder fir
gegebenenfills durch Cyano, Halogen oder. Cl-Cu-Alkyl subshtmettea
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen stebt,

R'  fir Wassérstoff, filr gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder fir
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder Ci-Cy-Alkyl substituiertes
Cycloslkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, und

R’  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fir joweils gege- -

benenfulls durch Cyano, Halogen oder C;-C4-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfimyl oder Alkyl-
sulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen
ot

- einschliefilich aller mSglichen tautomeren Formen der Verbindungen der

allgemeinen Formel (I) und der mdglichen Salze bzw. Sure- oder Basen-’

Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel (I) -

" gefomden.

Indanvmnebmdmlmdnmhfolgmdeeﬁmhng;sofemmchtmdmm
gaﬂ!hrt,dlenachfolgmdeeﬁmhunm.

Q
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Gesttigte oder ungestitigte Kohlenwassersioffetten, wie Alkyl, Alkendiyl, Alkenyl
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AlkylthmodcrAIkyhmmomnd;ewmlsgmdkethgodavmgLBevomgtmnd,
falls nicht anders angegeben, Kohlenwasserstoffketten mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen.

Cycloalky] steht fiir gessittigte, carbocyclische Verbindungen, die gegebenenfalls mit
polycynhsahmngsystmbﬂden.Bevomgtnnd,faﬂsmchtmdmmgebm,
Cyclopropy), Cyclopentyl und Cyclohexyl.

Ayl steht for aromatische, mono- oder polycyctische Kohlenwasserstoffringe, wie
z.B. Phenyl, Naphthyl, Anthranyl, Phenanthryl, vormgswuae Phenyl oder Naphthyl,
insbesondere Phenyl.

Heterocyclyl steht fiir gesAttigte, ungesdttigte oder aromatische, ringfrmige Verbin- °
dungm,indmmmindestmsaninggﬁeddnHetetpdom,iheianoh]mstoﬂ'
verschiedenes Atom, ist. Enthiilt der Ring mehrere Heteroatome, knnen diese gleich
oder verschieden sein. Heterostome sind bevorzugt Ssuerstoff, Stickstoff oder
Schwefel. Enthalt dieser Ring mehrere Sauetstoffatome, stelien diese nicht benach-
bart Gegebenenfalls bilden die ringfOrmigen Verbindungen mit weiteren carbo-
cychschenodﬂ'hdmocychschcn. ankondmmerlmodﬂﬂbﬂ'hrﬂnktmkmgmge-
mmnsammnpolycydmnhukmgsystm.&npolycyduabeshnwmhmﬂbu
dmhetaocychmh-ngoduﬁnmmbndmmﬂrbocynhmhmngw-
knﬁpﬁsmBmmxgtsmdmono—odublcydmchengsmgmsbuondue
monocychschekmgsysmnemﬁodﬂrﬁkmgghedmmdbmydmhmmnwswm
m:thm9ngghed=m.

Die erfindungsgemiifien Verbindungen der allgemeinen Formel (I) enthalten gege-
benenfallsanod:rmehmeasymmemﬂhsubshunmxohlmﬂ'ammemd

mmmmmmmmm——



kmmen deshalb in verschiedenen enanfiomeren (R- und S- konfigurierten) bzw. dis-
stereomeren: Formen vorliegen.-Die Erfindung-betrifft sowohl die verschiedenen

10
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30

bindungen.

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

n

A

steht bevorzugt fir die Zehlen 0 oder 1.

stehtbwmmg_tﬂlrgegebm:nfnﬂsdmchO,SOoduSOzmbmchmes
Alkandiy]l oder fir &- oder @-Oxaalkandiyl, a,@-Dioxealkandiyl, o- oder o-
Thisalkandiyl oder a,o-Dithiaalkendiyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoff-
atomen.

steht bevorzugt fir Nitro, Cysno, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,

Halogen, oder fir jeweils gegebenenfulls durch Cyano, Hydroxy, Halogen

oder C;-Ce-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsolfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder -Dialkylaminosulfonyl mit
jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen. .

steht bevorzugt for Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbemoy],
Halogen, oder fiir jeweils .gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen
oder Ci-Ce-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfiny],
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylemino oder Dialkylaminosuifonyl mit
jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen.

steht bevorzngt fir einen gegebenenfalls durch Hydroxy, Mercapto, Cyano,
Halogq:l.

JO



durch jeweils gegebenenfulls durch Cyano, Halogen, C,-C -Alkoxy, C,-C,-
Alkitic; O Allylslfiny oder Gy C,-llytlfony subtiietes Al - -
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Alkylcarbonyl, Alkoxy, £
sulfonyl mit jeweils bis zu 5 Kohlenstoffatomen in dm.Alkylmq)pen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen substitiertes Alkylamino oder
Dialkylamino mit jeweils bis zu 5 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl,
Alkenyloxy, Alkenyithio oder Alkenylamino mit jéweils bis zn 5 Kohlenstoff-
atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-C,-Alkyl sub-
gtituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkyithio, Cycloalkylamino,
Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkylalkylthio oder Cycloalkylalkyl-
amino mit jeweils 3 bis 6 Koblenstoffatomen in den Cycloalkylgruppen und
gogebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C,-C,-Alkyl oder C,-C -Alkoxy
substituiertes Phenyt, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino, Benzyl, Benzyl-
oxy, Benzyithio oder Benzylamino

substituierten 4- bis 12-gliedrigen, gesittigten oder ungesittigten, mono-
cyclischen oder bicyclischen, Heterocyclus, welcher 1 bis 4 Stickitoffxtome
undgegebmmﬁﬂazustlzlichdnSmerstoﬁntnm.dnSchw&dmm,dne
SO—Gmp;nmmg. cine SO-Gmppmung. 1 oder 2 Oxo-Gruppen (C=0),
Thioxo-Gruppen (C=S) oder Cyanirnino-Gruppen (C=N-CN) als Bestandteile .
des Heterocyclus enthilt ind welcher tiber ein Stickstoffatom mit A vekntipR
ist.




0 S S ‘
R")l R® R’ L
wobei
5 O
b

m  for die Zahlen 0 bis 5 steht,

R' -fir Halogen, f0r jeweils gegebenenfulls durch Cyano, Hydroxy,
: Halogen, C)-C-Alkoxy, C;-Cy-Alkylthio, Ci-Ce-Alkylsulfinyl oder
10 . Cr-CeAlkylsulfomyl substituiertes Alkyl oder Alkylthio mit jeweils 1
| bis 5 Kohlenstoffatomen, oder fiir Phenyl steht, oder - fiir den Fall,
dess m flir 2 bis 5 steht - gegebenenfalls auch zusamnien mit einem
Zweiten Rest R! fir Sanerstoff oder Alkandiyl (Alkylen) mit 2 bis 4

Kohlenstoffutomen stebt,

15 '
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R?  fir Hydroxy, Formyloxy, Halogen, fiir jeweils gegebenenfills durch

Cyeno, Hydroxy, Halogm, C;-Ce-Alkoxy, Cp-Ci-Alkylthio, Ci-Ce-

Alkylsulfinl oder C;-Cy-Alkylsulfonyl. substituiestes Alkoxy, Alkyl-

| thio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl-
20 OXY, Alk;ylaminocarbogﬂm:y. Alkylsulfonyloxy oder Alkylsulfonyl-

' amino mit jeweils 1 bis 5 Kohlenstoffatomen, flir jeweils gegebenen-
falls durch Halogen substituiertes Alkemyloxy oder Alkinyloxy mit

jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, fir jeweils gegebenenfalls durch

. Nitro, Cyamo, Halogen, C;-Ce-Alkyl, C;-Co-Halogenalkyl, Ci-C-
25 Alkoxy, C,-Ce-Halogenalkoxy, C;-Cy-Alkylthio, C;-Cy-Halogenalkyl-
thio, Ci-Ce-Alkylsulfinyl, C)-Cy-Halogenalkylsulfinyl, C;-Cy-Alkyl-

sulfonyl oder Cy-Cy-Halogenalkylsulfonyl substituiertes Aryloxy,



Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl, Arylearbonyloxy, Arylcarbomyl-
alkoxy, Arylsulfonyloxy, “Arylsulfonylamino, Arylalkoxy, Arylalkyl-

10 .
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thio, Arylalkylsulfiny] oder Arylalkylsulfonyl mit jeweils 6 oder 10

" Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe wnd gegebenenfulls 1 bis 3

Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder fir eine Gruppierung Y* - wobei
Y* die oben fiir Y als bevorzugt angegebene Bedeutung hat, jedoch
nicht in jedem Einzelfall mit Y identisch ist - steht,

fir Wasserstoff, Cymmo, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, fiir

jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen, C;-Cy- -

Alkoxy, C;-C,-Alkytthio, Cl-Q-MkﬁBu]ﬁnﬁ oder C-Co-Alkyl- -
sulforyl substituiertes' Alkcyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkyi-
sulfonyl oder Alkoxycarbonyl mit jeweils 1 bis 5 Koblenstoffatomen
in den Alkylgruppen, oder filr gegebenenfills durch Cyano, Halogen
oder C)-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoff-
atomen steht,

fiir Wasserstoff, fiir gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen,
C1-Cs-Alkaxy, C;-Ce-Alkylthio, 'Ci-Ce-Alkylsulfinyl substituiertes
Alky! mit 1 bis 5 Kohlenstoffatomen, fir jeweils gogebenenfalls durch
Cyeno oder Halogen substituiertes Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 3

"bis 5 Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyamo,

Halogen oder Cy-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkyl-
alkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cycloslkylgruppe
tmdgegebmmfalls 1 bm4Koh1mstoEnomm|mA]kyheﬂ,odarﬂlr '

‘ jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, C;-Cy-Alkyl, C;-

Cq-Halogenalkyl, Ci-Cy-Alkoxy, C;-Cs-Halogenalkoxy, C,-Ce-Alkyl-
thio, C;~Cs-Halogenalkytthio, C;-Cs-Alkylsulfinyl, C;-Ce-Hinlogen-
elkylsulfinyl, C;-Cy-Alkylsulfonyl oder Ci-Ce-Halogenalkylsulfonyl
substituiertes Aryl oder Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Koblenstoff-
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atomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 3 Koblenstoff-
atomen im Alkylteil steht, :
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Ci-Ce-Alkoxy oder Cr-Ce-Alkoxy-carbonyl substituiertes Alkoxy,

Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkyleminocarbonyloxy oder
Alkylsulforiyloxy mit jeweils 1 bis 5 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-

- gruppen, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen sub-

stituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 3 bis 5 Kohlen-
stoffatomen, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano,
Halogen, C;-Ce-Alkyl, C)-C4-Halogenalkyl, C,-Cs-Alkoxy, Ci-Cs-
Halogenalkoxy, Cy-Cs-Alkylthio, C;-Cy-Halogenalkylthio, - C)-Ce-

Alkylsulfinyl, C;-Cy-Halogenalkylsulfinyl, C;-Cy-Alkylsulforryl oder -
. C1-Cy-Halogenalkylsulfony! substituiertes Arylalkoxy, Arylcarbonyl-
oxy, Arylcarbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10 .

Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 3
Kohlenstoffaiomen im Alkylteil steht, '

fir Wassexstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder fitr
jeweils gogebenenfalis durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkylearbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulforryl mit jeweils 1 bis 5 Kohlenstoff-
atomen steht, ) -

fiir Wasserstoff, fir gegebenentills durch Cyano, Helogen oder C)-Cy-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 5 Kohlenstoffstomen, oder fiir
gegebenenfills durch Cyano, Helogen oder Ci-Cy-Alkyl substituiertes
Cycloalky! mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, -

fiir Wasserstoff, fitr gegebenentalls durch Cyano, Halogen oder C;-Ca-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 5 Koklenstoffatomen, oder fir

20
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gegebensafills durch Cyano, Halogen oder Cr-Ce-Alkyl substituiertes
. Cyelalkionit 3 bis 6 Kohleastofterae stk vad _
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R®  for Wasserstoff, Cyano, Carbamayl, Helogen, oder fir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder Cy-Cy-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
sulforryl mit jewreils 1 bis 5 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen
steht.

steht besonders bevorzugt fitr die Zahl 0.

steht besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls durch O, S, SO oder SO, unter-
hmchmesAlkandiylodafﬂra—odam—Oxanlhpdiylodau—od:rw—Thin—
alkandiyl mit jeweils 1, 2 oder 3 Kohlenstoffatomen.

steht besonders bevorzugt filr Nitro, Cyano, Halogen, oder fir jeweils gege-
benenfalls durch Cysmo, Halogen oder C;-Cs-Alkoxy substituicrtes Allyl,
Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino
oder Dialkylaminosulfony] mit jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatomen in den
Alkylgruppen. |

steht besonders bevorzugt fiir Nitro, Cyano, Halogen, oder fiir jeweils gege-
benenfulls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl,
Alkoxy, Alkylihio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino
oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 3 Kohlenstofftomen in den
Alkylgruppen.

stahtbuondmbevomgtﬂ!reinmgegebmmfnlhdmuhCym,Hnlogm,
durch jeweils gegebenenfalls durch Cyamo, Halogen, C,-C,-Alkoxy, C,-C,-
Alkylthio, C,-C,-Alkylsulfinyl oder C,-C,-Alkylsulfony] substituicrtes Alkyl,
Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
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jeweils gqyﬂpnuﬂhﬂs darch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl,

Alkenyloxy, Alkenylthio oder Alkenylamino mit jeweils bis zu 4 Kohlenstoff-

atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgroppen, durch jeweils gegebenenfalls
durch Halogen und/oder C,-C,-Alkyl substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyl-
oxy, Cycloalkylthio, Cycloalkylamino, Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy,
Cycloalkylalkylthio oder Cycloelkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlen-
stoffatomen in den Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls 1 bis 3 Kohlen-
stofftomen im Alkylteil, oder durch jeweils gegebenentalls durch Halogen,

-C-Alkyl oder C,-C,-Alkoxy substituiertes Phenyl, Phenyioxy, Phenylthio,
Phenylamino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino sub-
stituierten 4- bis 12-gliedrigen, gesiftigten oder ungesfttigten, mono-
cyclischen oder bicyclischen, Siber N (ein Stickstoffitom) mit A verkufipfien
Heterocyclus, welcher 1 bis 4 Stickstoffatome und gegebenenfalls zusitzlich
cin Sauerstoffstom, ein Schwefelatom, eine SO-Gruppierung, eine SO,-
Gruppierung, 1 oder 2 Oxo-Gruppen (C~=0), 1 oder 2 Thioxo-Gruppen (C=S),
oder eine Cyanimino-Grappe (C=N-CN) als Bestandteile des Heterocyclus
enthilt.

steht besonders bevorzugt fiir eine der nachstehenden Gruppienmgen

R '
aa)ﬁ_-Ezf€:[:;f F#/N R® ] R..

wobei

m  firdie Zahlen 0 bis 4 steht,

)0

JO
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C,-Cs-Alkylsulfonyl substituiertes Alkyl oder Alkyithio mit jeweils 1
bis 4 Kohlenstoffatomen, oder fitr Phentyl steht, oder - fiir den Fell,
dass m for 2 bis 5 steht - gegebenenfalls auch zussmmen mit einem
zweiten Rest R! fir Sanerstoff oder Alkandiyl (Alkylen) mit 2 oder 3
Kohlenstoffatomen steht,

for Hydroxy, Formyloxy, Halogen, filr jevweils gegebenenfalls durch
Cyano, Hydroxy, Halogen, Ci-Cs-Alkoxy, Ci-Cy-Alkylthio, C1-Cs-
Alkylsulfinyl oder C1-Cg-Alkylsu1fonyl substituiertes A]koxy Alkyl-
thio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkm:ywbonyl- _
oxy, Alkylaminocarbonyloxy, Alkylsulfonyloxy oder Alkylsulfonyl- '

 emino mit jeweils 1 bis 4 Koblenstoffatomen, fir jeweils gegebenen-

falls durch Halogen substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit
jeweils 3 bis 5 Kohlenstoffatormen, fir jeweils gegebenenfalls durch

itro, Cyemo, Halogen, C-Cs-Alkyl, C-Cs-Halogenalkyl, C1-Cy-
Alkoxy, C;-Cs-Halogenalkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C;-Cs-Halogenalkyl-

thio, C;-Cy-Alkylsulfinyl, C1-Cs-Halogenalkylsulfinyl, C;-Cs-Alkyl-

sulfonyl oder C;-Cs-Halogenalkylsulforryl substituiestes Axyloxy,
Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonyl-

" alkoxy, Asylsulfonyloxy, Arylsulfonylamino, Arylalkoxy, Arylalkyl-

thio, Arylalkylsulfinyl oder Arylalkylsulforryl mit jeweils 6 oder 10
Koklenstoffatomen in der Arylgruppe und gegebenenfills 1 oder 2
Kohlenstoffatornen im Alkylteil, oder filr eine Gruppierung Y* - wobei
Y* dic oben fir Y als besonders bevarzugt angegebene Bedeutung hat,
jedoch nicht in jedem Binzelfall mit ¥ identisch st - steft,

for Wasserstoff, Cyeno, Carbemoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, fir

jeweils gegebenenfalls durch Cymno, Hydroxy, Halogen, C;-Cs-



Alkoxy, Cp-Cy-Alkyhthio, Cp-Cs-Alkylsulfiny!l oder C;-Cs-Alkyl-
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sulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, A.Iky]sul:ﬁnyl. Alkyl-

i mdmAllngqupm,odarﬂh'gegebmenfaﬂsdmnhCymo Halogen

oder C;-Cs-Alkyl substitniertes Cyclon]_]qu mit 3 bis 6 Kohlensmﬂ'
atomen steht,

fir Wasserstoff, fir gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen,
C1-Cr-Alkaxy, C;-Cr-Alkylthio, Cy-Cs-Alkcylsulfinyl oder C;-Cs-
Alkylsulfonyl subshhnexhaAIkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, fir
jeweils gegebenenfills durch Cyeno oder Halogen substituiertes

" Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 3 oder 4 Kohlenstoffatomen, fitr

jeweils gegebenenfalls durch Cyeno, Halogen oder C;-Cs-Alkyl sub-
stituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkylalky] mit jeweils 3 bis 6 Koblen-
stoffatomen in der Cycloalkylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 3
Kohlenstoffstomen im Alkylteil, oder fiir jeweils gegebenenfills durch
Nitro, Cyeno, Halogen, Ci-Cs-Alkyl, Cy-Cs-Halogenalkyl, Cy-C;-
Alkoxy, Cy-Cy-Halogenafkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C;-Cs-Halogenalkyl-
thio, C;-Cy-Alkylsulfinyl, C;-Cs-Halogenalkylsulfinyl, C,;-C;-Alkyl-
sulfonyl oder Cj-Cs-Halogenalkylsulfonyl substituiertes Aryl oder

. Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der Arylgroppe

und gegebenenfulls 1 oder 2 Kohlenstoffatomen im Alkylteil steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, fir jeweils gegebenenfalls Cyano, Halogen,
C-Cs-Alkoxy oder C)-Cs-Alkoxy-carbomyl substituiertes Alkoxy,
Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy oder
Alkyisulfonyloxy mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den Alkyl-
gruppen, fir jeweils gegebemenfulls durch Cyano oder Halogen sub-
stituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 3 oder 4 Kohlen-
stoffatomen, oder fir jeweils gegebenenfills durch Nitro, Cyano,
Halogen, Ci-C-Alkyl, Cr-Cy-Halogenalkyl, Cr-C-Alkoxy, Ci-Cs-
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Halogenalkoxy, C;-Ci-Alkylthio, Ql-Cg-Hnlogcnllkyl'ﬂlio, Cy-Cs-
R A]ky] ﬂﬁ ], C;-Cg-HﬂID! iaTkvl ]ﬁ ],C1-C3-ﬂlkyimlfumﬂ oder -
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C,-Co-Halogenalkylsulfony] substtiertes ATylRIKOXy, ATylcabomyr- -
oxy, Arylcarbonylalkoxy oder Arylsulfonyloxy mit jeweils 6 oder 10
Kohlenstoffatomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 oder 2
Kohlepstoffatomen im Alkylteil steht,

RS  fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbemoyl, Halogen, oder fir
jeweils gegebenentfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyithio,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoff-
atomen steht,

R’  fir Wasserstoff, fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogea oder C;-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffstomen, oder fiir
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cs-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Koblenstoffatomen steht,

R®  fir Wesserstoff, fir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder Cr-Cs-
Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, oder fiir
gegebenenfills durch Cyano, Halogen oder C1-Cy-Alkyl substituiertes
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kablenstoffatomen steht, und

R®  fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils goge-
benenfells durch Cyano, Halogen oder Ci-Cs-Alkoxy substituiertes.
Alkyl, Alkoxy, Alkencycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkyl-
sulfonyl mit jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in den Alkylgrappen
steht.

. steht ganz besonders bevorzugt fir Methylen, Bthan-1,2-diyl (Dimethylen), 1-°

Oxa-ethan-12-diyl, 2-Oxa-ethen-1,2-diyl, 1-This-cthan-12-diyl, 2-Thia-
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ethan-12-diyl, Propan-12-diyl, Propen-13-diyl (Trimethylen), 1-Oxa-

" propar-1;3-diyl, 2-Oxa-propan-1,3-diyl, 3-Oxa-propan-1,3-diyl, I-Thia-
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propan-1,3-diyl odér 3-This-propag-1,3-GiyL

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

" - jeweils gegebeneafills durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy oder Ethoxy sub-

stituiertes Methyl, Ethyl, Methoxy oder Ethoxy, fir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, Methyl-
sulfinyl, Bthylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethyisulfonyl, oder fir Methyl-
amino, Bthylamino, Dimethylamino oder Dimefirylaminosulfonyl.

steht ganz besonders bevorzugt fir Nitro, Cyano, Fluor, Chlar, Brom, fiir
joweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chior, Methoxy oder Ethoxy sub-
stituiertes Methyl, Bthyl, Methoxy oder Ethoxy, fir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylthio, Ethylthio, Methyl-
sulfinyl, Bthylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulforyl, oder fiir Methyl-
amino, Ethylamino, Dimethylamino oder Dimethylaminosulfony.

steht ganz besonders bevorzugt fir einen gegebenenfalls durch Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, durch jeweils gegebenentalls durch Cyano, Fluor, Chior, Brom,
Methoxy, Bthoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substitniertes Methyl, Bthyl, n- oder i-
Propyl, -, i-, 8- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n- oder i-Butyroyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbomyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Pro-
poxycarbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl, durch jeweils gegebenen-
fulls durch Fluor und/oder Chlor substituiertes Methylamino, Ethylamino, n-
oder i-Propylamino, Dimethylamino oder Diethylamino, durch jeweils gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor und/oder Brom substitaiertes Ethenyl, Pro-
penyl, Butenryl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propenyloxy, Butenyloxy, Pro-
penylthio, Butenylthio, Propenylamino oder Butenylamino, durch jeweils ge-



gebenenfalls durch Fiuor, Chlor, Methyl oder Byl substituiertes Cyclo-
‘propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl,Cyclohexyl; Cyclopropyloxy, Cyclobutyl-
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oxy, Cyclopentyloxy, Cyclahexyloxy, - Cyclopropyithio, Cyclobutylthio,
Cyclopentylthio, Cyclohexylthio, Cyclopropylamino, ~Cyclobutylamino,
Cyclopentylémino, Cyclohexylamino, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethyl, Cyclohexylmethyl, Cyclopropylmethoxy, Cyclobutyl-

" methoxy, Cyclopentyimethoxy, Cyclohexylmethoxy, Cyclopropylmethyithio,

Cyclobutylmethylthio, Cyclopentylmethylthio, Cyclohexylmethylthio, Cyclo-
propyimethylamino, Cyclobutylmethylamino, Cyclopentylmetiylamino oder
Cynlohﬂylmeﬂlylammo odadmchjewulsgegebmmfnﬂsdmnhﬂmr,
Chlor, Brom, Methyl, Etliyl, n- oder i-Propyl, p-, i-, &~ qdut-_Butyl Mgﬂmxy
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthis,
Phenylzmino, Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino sub-
stituierten fber Stickstoff mit A verknOpfien Heterocyclus aus der Reihe
Pymrolidinyl, Oxopyrrolidinyl, Pyrrolyl, Indolyl, Pyrazolyl, Imidszotyl, Imid-
azolinyl, Imidazolidinyl, Oxoimidazolinyl, 2-Oxo-1,3-disza-cyclopentyl, 2-
Oxo-1,3-dinza-cyclopentenyl, Oxazolidinyl, 2-Oxo-1,3-oxaza-cyclopentyl (2-
Oxo-oxazelidinyl), 1,2-Oxaza-cyclopentyl (Isoxazolidinyl), 1,2-Oxeza-cyclo- -
hexyl, Thiszolidinyl, Cymniminothiazolidinyl, Oxotriazolinyl, Thioxotriazol-
imyl, Oxotetrazolinyl, Piperidinyl, Oxopiperidinyl, 2-Oxo-1,3-diaza-cyclo-
hexyl, 2-Oxo-1-aza-cycloheptyl, 2-Oxo-1,3-disza-cycloheptyl, Morpholinyl,
Piperazinyl.

R’ - _
(R')r& ’Q/ R'J\,(
7 SR? RY R
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forr Fluor, Chlor, Brom, fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor,

Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl,
Ethyl, - oder i-Propyl, Methylthio, Ethylthio, n~ oder i-Propylthio,
oder fiir Phenyl stelt, odex - fir den Fall, dass m filr 2 oder 3 steht -
gagabmmﬁllsmchmmnﬁtdnmzw&tml!mtk’ fitr Sauer-
stoff, Methylen oder Dimethylen (Ethan-1,2-diyi) stebt,

fir Hydroxy, Chlor, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Methoxy, Bthoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethyl-
sulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methoxy,
Bthoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Bthylsulfonyl, Acetyl-
oxy, Propionyloxy, o~ oder i-Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy,
Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy, Methylamino-
carbonyloxy, Bthylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Bthyl-
sulfonyloxy, Methylsulfonylamino oder Ethylsulfonylamino, for
jeweils gegebenenfills durch Fluar, Chior und/oder Brom substitn-

iertes Propenyloxy, Butenyloxy, Propinyloxy, Butinyloxy, fir jeweils

gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Ethyl, n- oder i-Propyl, Difluormethyl, Trifluormethy}, Chiordiftuor-
methyl, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy, Tri-
fluormethoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Difluor-

methylthio, Trifluormethylthio, Methylsulfinyl, Bthylsulfinyl, Trifluor- -

methylsulfimyl, Meﬂay]s!:lfonyl,.EﬂiylsulfonyL Triftuormethylsulfonyl
substituiertes Phenyloxy, Pherryithio, Phenylsuifinyl, Phenylslfonyl,
Phenylcarbonyloxy, Phenylcarbomylmethoxy, Phenrylsulfonyloxy,

)0
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Phenylsmfonylammo, Phenylmethoxy, thylmeﬂ:ﬁlhm, Phenyl-
methylsulfinyl odﬂ'Phenylmeﬂ:ylsulfonyI steht, .

o
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fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, ﬂlrjewuils gegebenen-

falls durch Cyano, Fluor, Chlor, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propaxy,
Methylthio, Ethylthio, n~ oder i-Propylfhio, Methylsulfinyl, Bhyl-
sulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl,

'_ Rihyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, o~ oder i-Propoxy, Methyl-

o, Ethylthio, n- oder i-Propyithio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl,
Methylsdfonyl Ethylsulfonryl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n-
oder i-Propoxycarbonyl, odaﬂhjewmlsgegebanmﬁllsdmhcmo
Fluor, Chlor, Bram, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl substituiertes
Cyclopmwl. Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexy] steht,

ﬂrWamﬂ;ﬂr]mhgegebmmfaﬂldmchCymo Fluor, Chlor,
Methoxy, Bthoxy n- oder i-Propoxy, Methylthio, Bthylthio, n- oder i-
Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Bihyl-
sulfonyl substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i- n-, i, & oder t-
Butyl, fir jeweils gogebeneafilis durch Cyano, Fluor, Chlor und/oder
Brom substituiertes Propenyl, Butenyl, Propinyl oder Butinyl, fir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fiuor, Chlor, Brom, Methyl oder -
Rthyl substituiertes Cyclopropyl,” Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo-
hexyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentyimetiyl oder
Cyclohexylmethyl, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro,
Cyaso, Fhuor, Chior, Brom, Methyl, Ethyl, o+ oder i-Propyl, Triftuor-
methyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propaxy, Difluormethoxy, Tri-
ﬂuormethoxy Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Trifluor-
methyithio, Methylsulfinyl, Bthylsulfimyl, Triflvormethyisuifiny, -
Methylsulfonyl, Bthylsulfonyl oder Tnﬂuomemymlfonyl substito-
jertes Phenyl oder thylmelhyl slr.ht.



for Hydroxy, Formyloxy, for jeweils gegebenenfulls durch Cyamo,

" Fhior, Chlor, Methoxy, Bthoxy, n- oder _i-'Propoxy,' Methoxycarbonyl,
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Bthoxy, n- oder i-Propoxy, Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-
Butyroyloxy, Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbomyloxy, n- oder i-
Propoxycarbonyloxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyl-
oxy, n- oder i-Propylaminocarbonyloxy, Methylsulforyloxy, Ethryl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Propenyloxy,
Butenyloxy, Propizyloxy oder Butinyloxy, oder filr jeweils gegebenen-
falls durch Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluor-
methoxy, Trifloormethoxy, Methytthio, Ethylthio, n- oder i-Propyl-
thio, Trifluarmethylthio, Metirylsulfinyl, Bthylsulfiny], Triffuormetiyl-
imlﬁhyl_. Methylsulforryl,. Ethylsulfonryl oder Trifluormethylsulfortyl
substituiertes Phenylmethoxy, Phenylcarbonyloxy, Pbenylcarbonyl-
methoxy oder Phenylsulfonyloxy steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fir jeweils gege-
benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlr, Methaxy, 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, Ethyl-
sulfinyl, Methylsulfonyl oder Bthylsulforryl steht,

" fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfills durch Cyano, Fluor, Chlor,

Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyi,
Bthyl, n- oder i-Propyl, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cysno,
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, EBthyl, n- oder i-Propyl substitniertes
Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht,

%

Q
N



" RY  for Wisserstoff, fiir jeweils e gegcbcnmfaﬂsdmchCylno,'Fluor,-Chinr; <o

5
._ o
15
~ 20
25

Methoxy, Bthoxy, o- oder i-FTOpoXy subsirmeres Memyl, BRyL ™
oder i-Propyl, oder filr jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluar,

Chlor, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl substituiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl steht, und

R®  fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chior, Bram, oder fir jeweils goge-
benenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Méﬂzfmv, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy substitiiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy,
Ethmcy,n-oduiaPmpoxy,Meﬂ:oxywbonyLEmoxywbonyLn-odm-
i-Propoxycarbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl odar Ethylsulfonyl steht.
Besonders hervorgehoben seien Verbindungen der Formel (T)
in welcher

n,A.deYdievorstehendgmmtenBeda:l:;ngmhnmd

Z for eine der nachstehenden Gruppicrungen steht

. o
® R RO’N R®

wobei

m fir die Zahlen O bis 3 steht,



ﬂhFlum,Chlm Brom, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluar,

Brom,Meu:m:y Ethoxy, Methymo, Ethylthio, Methylsulfinyl,
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Ethyl, Methylthio, Bdylthio, oder fir Pheayl steht,

ﬂhi-!ydroxy,ﬂrjewﬁ]sgegebmmfaﬂsdmchﬂum,Ghlor,Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl sub-
stituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Acetyloxy, Propionyloxy, o~ oder i-Butyroyloxy,
Methoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyl-
oxy, Methylaminocarbonyloxy, Ethylaminocarbomyloxy, Methyl-

- gulfonyloxy, Ethylsulfonryloxy, Methylsulfonylamino oder Ethyl-

sulfonylamino, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor
substituiertes Propenyloxy, Butenyloxy, Propinyloxy, Butinyloxy, fir
jeweils gegebenenfulls durch Nitro, Cyemo, Fluor, Chlor, Brom,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, Di- -
fluormethoxy, Triffuormethoxy, Methylthio, Ethylthio, Trifluor-
methyithio, Methylsulfinyl, Bthylsulfinyl, Trifluormethylsulfinyl,
Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Triftuormethylsulfonyl substituiertes
Phenylsulfonyloxy, Phenyisulfonylemino, Phenylmethoxy, Phenyl-
methylthio steht,

fir Waaserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chloar,
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl, Ethyl-
sulfinyl, Methylsulfonyl oder Btiryisulfonyl gubstituiertes Methyl oder

" Ethyl, fir Methoxy, Bthoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl,
" Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Methoxycarbonyl,

Ethoxycarbonyl, n- oder i'-P:ol?oxycarbonyl, oder- fir Cyclopropyl
steht,



fitr Methiy, Ettiyl, n- oder i-Propyl steht,
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fur Hydroxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, o- oder
i-Propoxy-carbonyl substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,

‘fur Acetyloxy, Propiomyloxy, n- oder i-Butyroyloxy, Methoxy-

carbonyloxy, Ethoxycarbomyloxy, n- oder i-Propoxycarbomyloxy,
Methylaminocarbonyloxy, Ethylsminocarbanyloxy, n- oder i-Propyl-
aminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-
Propylsulfonyloxy, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder
Brom substituiertes Propenyloxy, Butemyloxy, Propinyloxy oder
Butinyloxy, oder fir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oda- i.-Propoxy, Difluormethoxy, Trifivor-
methoxy, Methylthio, Ettylthio, n- oder i-Propylthio, Triffuormethyl-
thio, Methylsulfinyl, Bthylsulfinyl, Triffuormethylsulfinyl, Methyl-
sulfonyl, Ethylsulfonyl oder Triffuormethylsulfonyt substituiertes
Phenylmethoxy, Phenylcarbonyloxy, Phenylearbonyimethoxy oder
Phenylsulfonyloxy steht. '

dehinbesondmhmorgehobmseimVubindmgmanFmd(Dindmm
n.R,A,deZdievor:tdmndgmanntenBedmmmgmhahmd

fiir gegebenmfills durch Hydroxy, Mercapto, Cyano, Halogen, durch
jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Helogen, C,-C,-Alkoxy, C,-CAlkyl-
. thio, C;-C-Alkylsulfinyl oder C,-C,-Alkylsulfonyl substituieries Alkyl,
Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfiny! oder Alkyl-
_sulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgrappen,
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" durch jeweils gegebenenfills durch Halogen substituiertes Alkylamimo oder

Dislkylsmino mit jeweils | bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen,
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dmhjewﬁls gegebenentills durch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkinyl,
Alkenyloxy, Alkeuylithio oder Alkenylamino mit jeweils 1 bis-6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkenyl- bzw. Alkinyigruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-C-Alkyl sub-
stituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio, Cycloalkylamino,
Cycloalkylalkyl, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkylalkylthio oder Cycloalkylalkyl-
amino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Cycloalkylgruppen und

" gegebencafalls 1 bis 4 Kohlenstofftomen im Alkylieil, oder

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C,-C,-Alky] oder C,-C -Alkoxy
substitoiertes Phenyl, Phenyloxy, Phen;_rlthio. Phenrylamino, Benzy!, Benzyl-
oxy, Benzylthio oder Benzylamino

substituierten 4- bis 12-gliedrigen, gesittigten oder ungesattigten, mono-
cyclischen oder bicyclischen, Heterocyclus steht, welcher 1 bis 3 Stickstoff-
atome, eine Oxo-Gruppe und gegebenenfalls zusiiizlich ein Saverstoffatom,

" ein Schwefelatom, eine SO-Gruppierung oder eine SO,-Gruppierung, 1 oder 2

Oxo-Gruppm(C-O),loda'2Ihioxo-Gruppe.n(C-S)odmlbin3 Cyan-
w(@NmdeﬁHMcydmmﬂltmdﬂbu
ein Stickstoffatom mit A verknlpft ist. -

‘Weiterhin besonders hervorgehoben seien Verbindungen der Formel (1) in'denen

" fiir die Zahl 0 steht,

fiir Methylen steht, °

) O



fiir Chiar, Cyano, Methoxy, Methylsulfonyt oder Trifluomethyl stebt,
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for jeweils gegebenenfalls dmchMeﬂnyLEthyl,n—odui-l;mpyl, n-, 1=, 8- oder

tButyl substituiertes 2-Oxo-1,3-diaze-cyclopentyl oder 2-Oxo-1,3-diaze-
cyclahexyl oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Methyl, Ethyl, Methoxy,
Ethoxy, Methylthio oder Etylthio substituiertes Oxo-triazolinyl oder Oxo-
tetrazoliny] steht, urid '

wobei

R?  fir Hydroxy, fitr jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio,
Methylsulfinyl, Ethylsulfiny], Methylsulfony oder Ethylsulfonyl sub-
stituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio,
n- oder i-Propylthio, Acetyloxy, Propionyloxy, n- oder i-Butyroyloxy,
Methoxycarbomyloxy, Bthoxyearbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyl-
oxy, Moethoxycarbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, Methylamino-
carbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, Methylsulfonyloxy, Bthyl-
sulfornyloxy, Methylsulforrylamino oder Ethylsulfonylamino, fur
jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chior substituiertes
Propenyloxy, Buteayloxy, Propinyloxy, Butinyloxy, fir jeweils gege-
bmmfal.lsdlth'uo Cyano, Fluor, Chior, Brom, Methyl, Ethyl, o-
oder i-Propyl, Trifluormethyi, Methoxy, Ethitney; Difiuormethoxy, Tri-
fluormethoxy, Methylthio, Bhylthio, ‘Triffuormethylthio, Methyl-
sulfinyl, Bthylsulfinyl, Trifluormethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethyl-
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sulfonyl, Trifluormethyisulfonyl substituiertes Phenyloxy, Phenylthio,
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Phenylsulfonylamino, Phenylmethoxy, Phenylmethylthio steht,

fir Wasserstoff; fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chir,
Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Ethylthio,. Methylsulfinyl, Ethyl-
sulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl substituiertes Methyl oder
Ethyl, for Methoxy, Bthoxy, Methylthio, Ethylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarboriyl, oder fir Cyclopropyl
steht, - )

fitr Methyi, Ethyl, n- oder i-Propyl steht,

fir Hydroxy, fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-P_ropoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder
i-Propoxy-carbonyl substituiertes Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
foar Acetyloxy, Propionyloxy, a- oder i-Butyroyloxy, Methoxy-
carbonyloxy, Ethoxycarbonyloxy, n- oder i-Propoxycarbonyloxy,
Methylaminocarbonyloxy, Ethylaminocarbonyloxy, n-~ oder i-Propyl-
eminocarbonyloxy, b{[eﬂ:ylm:l:ﬁ:nyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-
Propylsulfonyloxy, fitr jeweils gegebenenfalls du:ch_ Fluor, Chlor oder
Brom substituiertes Propenyloxy, Butemyloxy, Propinyloxy oder
Butinyloxy, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Trifluormethyl,

" Methoxy, Bthoxy, -n- oder i-Propoxy, Difluormethoxy, Trifluor-

methoxy, Methylthio, Ethylthio, - oder i-Propylthio, Triftaormethyl-
fhio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Triffoormethylsulfiny), Methyi-
sulfonyl, Behylsulforyl oder Trifluormethylsulforyl substituiertes
Phenyimethoxy, Phenylcarbonyloxy, Phenylcarbonylmethoxy oder
Phenylsulfonyloxy steht.

)QO

)0



‘ErfindungsgemiB bevorzigt sind die Verbindinigén der Formel (T), in welchen eine
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Kombination der vorstehend als bevorzugt aufgefilirten Bedeufngen voriogt

ErﬁndungsgmlﬂbesondmbevorzugtsinddieVabindmgmdﬁFomd_(D,in
wdqhmeimKombinnﬁmdervms_tahmdﬂs-bumdasbevmgtmfg‘eﬂhrwnBe-

‘deutungen vorliegt.

ErfindungsgernB ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Farmel (1), in

" welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgofithrien

Bedeutungen vorliegt.

Diegmmmmgmmmvwbmmmw
finitionen gelten sowohl fiir die Badprodukte der Formel (T) als auch entsprechend
fir die jeweils zur Herstellung benstigten Ausgangs- oder Zwischenprodukte. Diese
Restedefinitionen kémnen untereinander, also auch zwischen den sngegebenen bevor-
zugten Bereichen beliehig kombiniert werden. AuBerdem kbmpen einzelne
Definitionen entfallen.

Die neuen substituierten Pyridylketone der Formel (T) zeichnen sich durch starke und
selektive herbizide Wirksamkeit aus.

Man echilit die nenen substituierten Pyridylketons der Formel (), wem man substitu-
iertePyﬁdincarbonsmumdm-nllgemeinenFormd(ﬂ)
Os. OH

S
_N a
I .

(R);

inwelch_er
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n,A,R,Xund Y die oben angegebene Bedeutung haben

10

15

- oder reaktionsfihige Derivaie hicrvon, wic z.B. enfsprechends SHEehalogemde,

SEurecyanide oder Ester -
mit Verbindungen der allgemeinen Formel ()

H-Z (1))
in welcher

y A die oben angegebene Bedeutung hat,
gegebmmfnllsmGegmwartmDehydmhnmmgmmmh sowic gegebenenfulls in
Gegenwart cines oder mehrerer Reaktionshilfemitiel und gegebenenfalls in Gegen-

wart eines oder mehrerer Verdiinmmgsmittel umsetzt,

und gegebenenfalls im Anschinss an die Durchfihnmg des erfindungsgemafien Ver-
fahrens an den so erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel (T) im Rehmen

der Substituentendefinition Folgeumsetzimgen (beispielsweise Substitutions-,
"Oxidations- oder Reduktionsreaktionen) zur Umwandfung in andere Verbindungen

der allgemeinen Formel (T) nach tblichen Methoden durchftihrt.

Verwendet man beispielsweise 6-Chlor-2-(3-methyl-2-oxo-imidazolidin-1-yl-
methyl)-nicotinsiure und Cyclobexan-1,3-dion als Ausgangsstoffe, so kann der Re-

" aktionsablanf beim erfindungsgemBen Verfahren durch das folgends Formelschema

skizziert werden:

)QO

)0
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H,C
cl

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der allge-

meinen Formel (T) als Ausgangsstoffe zu verwendenden substituierten Pyridincarbon-
siuren sind durch die Formel (II) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel ()

. hnbean,A,R,ledeom:gswe_isediqimigmBedmumgm.dieimﬁtsobmim

Zusammenhang mit der Beschreibung der ecfindungsgemifien Verbindungen der all-
gemeinen Formel (T) als bevarzugt, besanders bevoszugt, ganz besonders bevorzugt
odarammeistmbevomgtﬂlrn,A,R,deYmgegebmwordu;sind.DieAus—
gangsstoffe der allgemeinen Formel (L) sind noch niclt aus der Literatur belanat und
dsnmStoﬂ’eGegmhnddavorﬁegmdanms'ldmg.

DiebdmaﬁnmmgsganaﬁmvmhrmmHmﬂmgvonVerbindmgmdaauge-
meinen Formel (T) weiter als Ausgangsstoffe zn verwendenden Vesbindungen sind
durch die Formel (THT) ellgemein definiert. In dex allgemeinen Formel (1) hat Z vor-
mgsweise dicjenige Bedeutung, die bereits oben im Zusammenhang mit der Be-
schreibung der erfindungsgem#Ben Verbindungen der allgemeinen Formel (D) als be-
vorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders bevorzugt oder am meisten bevarzugt
fitr Z angegeben worden ist.

Die Ausgangsstoffe der allgameinen Farmel (IIT) sind bekennte organische Synthese-
chemikalien.

Das erfindingsgemiBe Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel (7)
wird vorzugsweise unter Verwendung ecines oder mehrerer Reaktionshilfymittel



orgenischen oder organischen Basen oder Saurcakzeptoren in.Betracht. Hierzu ge-
haven Voiziizswiiae Alalimetall- odér Brdalkalimetall-, -acetst ide. carbonsd
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-hydrogencarbonate, -h}ﬂridc; Jydroxide oder -alknolats, Wie DEISpIClSWELSe

Natrium-, Kalium~ oder Calcium-acetat, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcium- -

amid, Natrium-, Kalium- oder Calcium-carbonat, Natrivm-, Kaliom- oder Calcium-
hydrogericarbonat, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcium-hydrid, Lithium-,
Natrium-, Kalium- oder Calcium-hydroxid, Naniun_a- oder Kalium-, -methanolat,

-ethanolat, -n- oder -i-propamolat, -n-, --, -s- oder -t-butanolat; weiterhin auch Q

basiacl tocho Stickstoffvesbind wio beispieliweise Trimethylamin, Tri
ethylamin, Tripropylamin, Tributylamin, Ethyl-diisopropylamin, N,N-Dimethyl-

cyclohexylamin, Dicyclohexylamin, Bthyl-dicyclohexylamin, N,N-Dimethyl-anilin, .
N,N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, 2-Methyl-, 3-Methyl-, 4-Methyl-, 2,4-Dimethyl,

2,6-Dimethyl-, 3,4-Dimethyl- und 3,5-Dimethyl-pyridin, 5-Bthiyl-2-methyl-pyridin, 4-
Dimethylamino-pyridin, N-Methyl-piperidin, N-Ethyl-piperidin, = N-Methyl-
morpholin, N-Ethyl-morpholin, 1,4-Diszsbicyclof2.2.2]-octan (DABCO), 1,5-Diaza-
bicyclo[4.3.0)-non-5-en (DBN), oder 1,8-Diazabicyclo[5.4.0}-undec-7-en (DBU).

Das exfindungsgemfiBe Verfahren zur Herstellung der Verbindumgen der Formel (T)
wird gegebenenfalls unter Verwendung eines Dehydratisierungamittels durchgefithrt.
Es kommen hierbei die fiblichen zur Bindung von Wasser geeigneten Chemikalien in
Betracht. Als Beispicle hierftr werden Dicyclohexylcarbodiimid, Carbonyl-bis-
imidazol und Propanphosphonstureanhydrid genannt, bevorzugt werden Dicyclo-
hexylearbodiimid und Propanphosphonsureanhydrid. '

DasaﬁndpngsgmlﬂeVafnhrmmHasteﬂmgdaVubindmgenduaﬂgémdm
Formel (I) wird vorzugsweise unter Verwendung eines oder mehrerer Verdinnungs-
mittel durchgefiilrt Als Verdinnungsmittel kommen vor allem inerte organische
Lbsungemittel in Betracht. Hierzu gehfren insbesondere aliphatische, alicyclische
oder arometische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispiels-
weisc Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Petrolether,
Hexan, Cyclohexan, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff; Ether, wie

)O
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Dictirylether, Diisogrogylether, Dioxan, Tetrabydrofuran oder Btylenglykoldi-
methyl- “oder -digthylethé-- Kstone, wie Aceton, Butanon oder Metiyl-isobutyl-
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keton; Nitnle, ‘wie Roetomtrﬂ_ Propionii] oder Bulyroniml; Amide, Wit NN-Di=——
‘methylformamid, NN-Dimethylacetamid,. N-Methyl-formanilid, —N-Methyl-
pyrrolidon oder Hmethylphospho:slmetmmld, Ester wie Essigsiuremethylester
oder Bsmgslurwﬂ:ylestu'; Sulfoxide, wie Dimethylsuifoxid.

VuﬁbmnsmHmtnlhmgvonVubmdlmgmdeomsl(I)memﬂngmﬂumBe-
remhvamertwden.lmallgememmarbemtmanbm Temperaturen zwischen 0°C
und 150°C, vorzugsweise zwischen 10°C wnd 120°C. .

Dasg:ﬁndmgsguniﬂemeahmmH:mteﬂmgvonVubind:mgmdaFomel([)
vﬁrdimdlgemdnmunhNormﬂdruckdmabgefﬂhrLEsistjedochamhmbgﬁcb,
das erfindungsgeméBe Verfahren unter erhfhtem oder vermindertem Druck - im all-
gqndmzwischmo,lbumdlow-dtnnhmﬂhm

ZurDmchﬂhrmgdesaﬁndungngmﬂenVafahrmsmrHemeuungvonVu-
bmdmgendaFormel(I)wudmdmAusgnngssmﬁama]lgmmnmmangmlhm

. Bquimolaren Mengen emgaetzt. Es ist jedoch auch mdglich, eine der Komponenten

in einem grdBeren Uberschuss zu verwenden. Die Umsetzung wird im allgemeinen in
einem geeigneten Verdfinnungsmittel in Gegenwart eines Reaktionshilfsmittels
dmebgﬂﬂ!hn\mddaskuknmmmhwudma]lgmmmahme%mdmbu

"der ecfordeslichen Temperatur gertibrt Die Aufarbeitong wird nach fiblichen

Methoden durchgefihrt (vgl. die Herstellungsbeispiele).

Man erhalt die neven substituierten Pyridincarbonsfturen der aligemeinen Formel (II),
wmmsubsﬁuﬁmePyﬂﬁnmbmmdumgmdeormd(N)
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in welcher

QO

n, A, Rund X dieobenmpgeba':mBedmﬂmgmhabm.-'

R!  fir Alkyl (insbesondere Methyl, Ethyl, n- oder i- -, i, & od-a't-Butyl)
oder fir Arylalkyl (insbesondere fiir Benzyl) steht und

X!  fir Halogen (insbesandere Chlor oder Brom) steht,
in einem ersten Schritt mit Verbindungen der allgemeinen Formel (V)

M-Y ™

)0

in welcher
Y die oben angegebene Bedentung hat und

M fir Wasserstoff oder ein Metalliquivalent (insbesondere Lithium, Natrium
oder Kalium) steht,

gegebenenfills in Gegenwart oder mehrerer Resktionshilfsmittel und gege-
benenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdfinnungamittel umsetzt, und die so
erhaltenen Carbonsiureester der allgemeinen Formel (VI)
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R);

X

in einem zweiten Schritt nach Oblichen Methoden, in die Carbonsiuren der Formel
(IT) tberfiibrt. ' '

Dlebumuﬁndmgsgmlﬂmvmhmmﬂamnmgvmvmmdmgmdnallg&
mmnenFomd(ﬂ)mAmmﬂ‘emmmdendmsubsuunmPyndm-
carbonsfiureester sind durch die Formel (IV) allgemein definiert. In der allgemeinen
Formel (IV) hsben 1, A, R, X vorzugsweise dicjenige Bedeutungen, dic bereits oben
im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemBBen Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) als bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders
bevarzugt oder am meisten bevorzugt fir n, A, R, X angogoben worden sind.

Die beim erfindungsgemaBen Verfahren zur Herstellung von Vesbindmgen der sllge-
meinen Formel (II) weiter als Ausgangsstoffe zu verwendenden Verbindungerr sind
durch die Formel (V) allgemein definiert. In der allgemeinen Formel (V) hat Y vor-

-mgsweue diejenige Bedeuhmg, die bereits oben im Zunmmmhang mit der Be-

schmhmgdm‘erﬁndumgagmlﬂmVabmd:mg&nderﬂlgummFormda)ﬂsbe-
vomghbuondmbcvmzughmzbesondmbevmgtodﬂmmuﬂmbevqm:gt
fﬁrYangegebmwordmisLDieAmgmgsstoﬁ'edaaﬂgemeianomel(V)aind
bekannte organische Synthesechemikalien. '

' Das erfindungsgemiié Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel ()

wird vorzugsweise unter Verwendung eines oder mehrerer Reaktionshilfumittel
dmchgefﬂhrtAlsReakﬁombilﬁmiﬁnlko:ﬂmmhnaﬂgmdnmdieﬂbﬁchmm-

-orgnnischmodbrorgmhcheanoderSNneakuptormiannnhtlﬁazﬁge-
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vdrogensdrbinaté. Jvdfide, -hydroxide ‘oder -alkmnolate, wie beispiclsweise
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Natoum-, Kalfum- oder Calcium-acetat, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcim-
emid, Natrium-, Kalium- oder Calcium-carbonat, Natrium-, Kalium- oder Calcium-
hydrogencarbonat, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcium-hydrid, Lithium-,
Ntrium-, Kalium- oder Calcium-hydroxid, Natriom- oder Kalium-, -methanolt,
—cthanolat, -n- oder -i-propanolat, -n-, -i-, -5- oder -t-butanolat; weiterhin auch
basische organische Stickstoffverbindungen, wie beispielsweise Trimethylamin, Tri-
cthylamin, Tripropylamin, Tributylamin, Bthyl-diisopropylamin, N,N-Dimethyl-
cyclohexylamin, Dicyclobexylamin, Ethyl-dicyclohexylamin, N,N-Dimethyl-anilin,
NN-Dimethyl-benzylamin, Pyxidin, 2-Methyl-, 3-Methyl-, 4-Methyl-; 2,4-Dimethyl-,
2,6-Dimethyl-, 3,4-Dimethyl- und 3,5-Dimethyl-pyridin, 5-Ethy}-2-methyl-pyridin, 4-
Dimethylamino-pyridin, ~N-Methyl-piperidin, N-Ethyl-piperidin, N-Methyl-
morpholin, N-Ethyl-morpholin, 1,4-Diazabicyclo[2.2.2}-octan (DABCO), 1,5-Diaza
bicyclo[4.3.0}non-5-en (DBN), oder 1,8-Diazabicyclo[5.4.0)-undec-7-en (DBU).
Bevorzugt sind Natriumhydrid, Kaliomcarbonat und Triethylamin.

Das erfindungsgemBfe Verfihren zur Herstellung der Verbindungen der allgemeinen
Emnuﬂ(ﬂ)Imd1nnnquuueun&:\hrwumhngemmso&n:ndmcur\hmﬁhmmngk
mnulmmdupmhn“Ah\kmﬁmummpmnnﬂkmnnwnﬂkdllamunSduﬂrwraﬂan
inerte -organische LOsungsmittel in Betracht. Hierzu gehdren insbesondere ali-
phatische, alicyclische oder aromatische, gegebenenfalls halogenierte Kohlexwasser-
stoffe, wie beispielsweise Benzin, Benzol,“Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Dichlor-

_bamuﬂ.Pbuokﬂm?.Iﬁmmm Cyclohexan, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlor-

kohlenstoff: Bther, wie Diethylether, Diisopropylether, Dioxan, Tetrahydrofuran
(THF) oder Bihylenglykoldimethyl- oder -diethylether; Ketone, wie Aceton, Butanon
oder Methyl-isobutyl-keton; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril oder Butyronitril;
Amide, wie NN-Dimethylformamid (DMF), NN-Dimethylacetamid, N-Methyl-
formanilid, N-Methyl-pymolidon oder Hexamethylphosphorsturetriamid; Ester wie
Rssigeluremethylester oder Essigstureethylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid.

Bevorzugt sind Acetonitril, THF und DMF. Als Verdinnungsmitte} kommen fiir den

Q

)0
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Zweiten Schritt vor allem inerte organische L8sungsmittel und deren whssrige
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Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Pdrolelhzr Hexan,

Cyclohexan, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff; Ether, wie Diethyl-
ether, Diisopropylether, Dioxan, Tetrahydrofuran (THF) oder Ethylenglykoldimethyl-
oder -dietlrylether; Ketone, wie Aceton, Butanon oder Methyl—isobmyl-kehm; Nitrile,
wie Acetonitril, Propionitril oder Butyronitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid
(DMF), N,N-Dimethylacetamid, N-Methy! ~formanilid, N-Methyl-pyrrolidon oder

_ Hexamethylphospharsiuretriamid; Ester wie Essigsiiuremethylester oder Essigsure-

ethylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid. Bevorzugt ist THF und Mischungen aus
THF und Wasser.

Die Reaktionstemperaturen kinnen bei der Durchftthrang des erfindungsgemAfen
Verfahrens zur Herstellung der Verbindungen der aligemeinen Formel () in einem
groBeren Bervich variiest wenden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen
zwischen 0°C und 150°C, vorzugsweise zwischen 10°C und 120°C, besonders bevor-
zugt zwischen 20°C und dem Siedepunkt des verwendeten Verdtnmmgsmittels.

Das erfindimgsgemafe Verfabren zar Herstellung der Verbindungen der allgemeinen
Formel (ﬂ)_wirdima]lgexminmmtaNomnldruckdmnhgefﬂhrLEsistjé@mhauch

-mbglich,duerﬁndungsgun!ﬂeVuﬁhmmﬁaahbmﬂmodavamindmmmk
: -imnllgundneqzvﬁsnhmo,lbnmdwbu-dmbmﬂlhrm.

2ur Durchfthrang des erfindungsgemilBen Verfhrens werden dis Ausgamgastoffe im.

Umsetzung. wird im allgemeinen in einem geeigneten Verdinnungsmittel in Gegen-
wart eines Reaktionshilfsmittels durchgefihrt und das Reaktionsgemisch wird im all-
gemeinenmehmeStundenbeidﬂufordﬂliahme:pmmggmhL
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Die Aufarbeitung wird nach fiblichen Methoden durchgefiibrt, beispiclsweise durch

- Filtration, Umkristallisation oder Clromatographie (vgl. die Herstellungsbeispiele).
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DieVuj:inﬁmgmdaFormcl(Vl)hbmmentwederdimkt("insim“)mdm
Verbindungen der Formel () umgesetzt werden oder vor der weiteren Umsetzung

Die erfindungsgemiifen Wirkstoffe konnen als Defolimnts, Desiccants, Krautab-
totungsmittel und insbesondere als Unkrantvernichtungsmittel verwendet werden.
Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf-
wachsen, wo sie unerwiinscht sind. Ob die erfindungsgemfiBen Stoffe als totale oder
seleltive Herbizide wirken, hingt im wesentlichen von der angewendsten Menge ab.

Die erfindungsgemfien Wirkstoffe kinnen zB. bei den folgenden Pflanzen ver-
wendet werden: '

Dikptvle Unkéiuter der_Gattungen: Abutilon, Amarenthus, Ambiosis, Anods,

Anthemis, Aphaues, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduns, Cassia, Centaurea,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Detura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Buphorbia, Geleopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver,
Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Roripps, Rotela,
Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenoclea,
Stellaria, Taraxacim, Thiaspi, Trifolum, Urtics, Veronica, Viols, Xanthium.

Dikotyle Kultoren der Gsttungen: Arachis, Beta, Brassics, -Cucumis, Cucurbits,
Helianthms, Daucus, Glycine, Gossypium, Ipomoesa, Lactuca, Limm, Lycopersicon,
Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solamm, Vicia.

)O
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Dectvlocteitan, Digitari, Echinochloa, Elsocharis, Eleusins, Ersgrosts, Eriock!
FPéstuca, Fimbristylis, Heferimthets, Imperats; Ischaemmum, Leptochlos, Lolium,
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Manochoria; Panicum, Paspahun, ‘Philaris, Phicum, Pos, KOHboCIis, Sagitetl—

Scirpus, Setnm., Sorghum.

Monokotyle Kylturen der Gathmgen: Allium, Ananas, Asperagus, Avens, Hordeum,
Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Trit_:icnle, Triticum, Zea.

Die Verwendung der erfindungsgem#iBen Wirkstoffe ist jedoch keineswegs suf dieso
Gaﬂtmgmbmhrlnkhmdmmhed:tsichfnglcherwmmhnﬁmdm
Pflanzen. - '

meaﬁndmgsgmiﬂenWiﬂmoﬂ'eagnmschmAbhlnglgkﬂtvondaKm
zmanonmrTotnlmhmtbekimpﬂmg.z.B aqundusme-undGlamlagmmdauf
Wegenunde'mnmtundohmmeewuchs Ebenso kbnnen die erfindungs-
gemanWirksmﬂ'emUnhambeklmpﬁmsm Dauerkulturen, zB. Forst, Zierge-
holz-, Obst-, Wein-, Citrus-, Nub-, Bananen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpaim-,

Kakao-, Beerenfrucht- vnd Hopfenanlagen, auf Zier- und . Sportrasen and Weide-
flachen sowie zur selektiven Unkrantbek#mpfung in einjihrigen Kulturen eingesetzt

Die erfindungsgemiiBien Verbindungen der Formel () zeigen starke herbizide Wirk-
snmkmtundembmqukungsspekmmbuAmdmgmfdeodmmdnﬁ
obwdmchel’ﬂanmtﬂle. SleelgnennchmgemmUmfangmnhmsdekhven
BekEmpfing von monokotylen und dikotylen Unh'!_ntﬂn in monokotylen und di- -

kotylml(ulunm, sowohl im Vorauflauf- als auch im Nachanflauf-Verfabren.

DwuﬁndungsgemlﬂmW‘Mﬁekﬁmmmhesmmxmh“bzw
Aufwmdmcnge.n auch zur Bek#mpfung von tierischen Schidlingen und pilzlichen
odﬂrbahmellrﬂmmhmkhmmm Sie lassen sich gegebenen-



falls auch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir die Synthese weiterer. Wirkstoffe ein-

setzen. ' -
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ErfindungsgemB knnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Usiter
Pflanzen werden hiesbei alle Pflanzen vnd Pflanzenpopulationen verstanden, wie er-
winschte und wnerwiinschte Wildpflanzen oder Kultuarpflanzen (einschlieflich natitr-
lich vorkommendér Kulturpflanzen). Kulturpfianzen kénnen Pfianzen sein, die durch
konventionelle ZOchtungs- und Optimienmgsmethoden oder durch biotechmologische
Sortenschutzrechte schfitzbaren oder nicht schtzbaren Pflanzensorten. Unter
Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der
Pflanzen, wie SproB, Blatt, Blte und Wurzel verstenden werden, wobei beispielhaft

. Blatter, Nadeln, Stengel, StAmme, Bliten, Fruchtichrper, Frilchte und Samen sowie

Warzeln, Kaollen und Rhizome sufgefiihrt werderi. Zu den Pflanzenteilen gebdt
aoch Emtegut sowie vegetatives und generatives Vermehrunpsmaterial, beispiels-
weise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die. erfindungsgemiifie Behandlung der Planzen und Pflanzenteile mit den Wirk-
stoffen erfolgt direkt odet durch Binwirkung suf dercn Umgebung, Lebensraum oder
Lagerraum nach den tiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Teuchen, Sprihen,
Verdampfen, Vemebeln, Streuen, Aufstreichén und bei Vermehrungsmterial, insbe-
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschicitiges Umhiillen.

Die Wirkstoffe kbmnen in die fblichen Formulienmgen Sbergefihrt werden, wie
LBsongen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stiubemittel, Pasten,
10sliche Pulver, Gramulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-im-

priignierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselongen in polymeren

Stoffen. -

J0
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Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z B. darch Vermischen -
denrkstoﬁemrt Streckmitteln; also ﬂusmgmMsmgsm:ttelnmdloderfeshm

¢

©)
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L1 1lenin iy
Mitteln.

Im Falle der Benuizung von Wasser als Streckmittel kénnen zB. auch organische
L8sungsmittel als Hilfsidsumgsmittel verwendet werden. Als fifissige LBsungsmittel
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 Cyclobexan oder Peraffine, z.B. Erdolfraktionen, mineralische und pflanzliche
Ole, Alkohole, wie Butsnol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare
Lustmgsn:utml, wie Dimethylformamid und D:methylsulfo:nd, sowie Wasser.

AlsfesteTﬂgmtoﬁekommminF&nge:zB.Ammoniumulu\mdnmﬂIﬁcheGe-
steinsmeble, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mont-
mogiflonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse
Kieselsiiure, Alum:mmnondundsmkate,ahfesteTrlgastoﬁeﬁhGnnulﬂe

. kommen in Frage: zB. gebrochmemdfrakhommemturhcheGestmnemeCalc:t,

Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthd:sche Granulate aus anorganischen
mdorganischenMehlmsoﬁeGrmulntemorgmisohemMamiﬂnﬁeSlgﬂmhl,
KokosnuBschalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaum-
erzeugende Mittel kommen in Frage: zB. nichtionogene und enionische
Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiure-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, _
2B, Alkylarylpolyglykolether, Alkylsulfonate, Allcylsulfate, Arylsulfonste sowie
EiweiBhydrolysate; als Dispergiermitte]l kommen in Frage: zB. Lagmn—Sulﬁtab—
laugen und Methylcellulose.

-M'mﬂn;-——.-—j



Es kfnnen in den Formulierungen Haftmitte]l wie Carboxymethylcellulose, natirliche
undsynﬂ:ﬂ:snheplﬂvnge,kﬂmgeodalm:ﬁmgaPolmvwmdetwden,

10-

15

20

30

lipide, wie Kephi.hne und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere
Additive kbnnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es kitnnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, 2.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanbizu und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-

farbsﬁoﬁemdSptmﬂnstoﬂ'emSalzevonEum,Mangm,Bor,Kupfer Kobalt,

Molybdin und Zink verwendet werden.

Die Formmlienmgen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent
Wn-ksuoﬂ'.vormgsweisezwischmo.smm%.

" Die erfindungsgemfBen Witkstoffe kéinnen als solche oder in ihren. Formuliermgen

auch in Mischung mit beksnnten Herbiziden und/oder mit Stoffen, welche die
Kultrrpflanzen-Vertriiglichkeit verbessern (,,Safenern®) zur UnkrautbekEmpfung ver-

-wundetwerden,wobeiFuﬁgfomuﬁumgmoda‘hnhnisehmgmmugﬁchsind.Fa

sind also euch Mischumgen mit Unkreutbekmpfimgsmitteln mdglich, welche ein

" oder mehrere bekannte Herbizide und einen Safener enthalten. -

Por dic Misd ke b Hﬂl'.'l:ﬁ beisoiclswel

Acetochlor, Acifluorfen (-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodium),
Ametryne, Amicarbazone, Amidochlor, Amidosuifuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,

_ Azafenidin, Azimsulfiron, Beflubutamid, Benazolin (-ethyl), Benfuresate, Bensulf:

uron (-methyl), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzofenap, Benzoylprop

(-ethyl), Bialaphos, Bifenox, Bispyribec (-sodium), Bromobutide, Bromofenoxim, .

Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil (-allyl), Buiroxydim, Butylate, Cafenstrole,
Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone (-cthyl), Chlomethoxyfen, Chloramben,
Chloridazon, Chlorimuron (~ethyl), Chlomitrofen, Chlorsulfuron, Chlortoluron, Cini-

)0
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don (-ethyl), Cinmethyin; Cinosulforon, Clefoxydim, Clethodim, Clodinafop
(: . - 1)’ m - . m. . 'c]. ]li GW(_WI)’.CIDM-

®
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sulam (methyl), Camyhmon, Cyanazms, Cybukyne, Cycloas, Cyclosuliamuren,

Cycloxydim, Cyhalofop (-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, Desmedipham, Disllate, Dicamba,
Dichlorprop (-P), Diclofop (-methyl), Diclosulam, Diethatyl (-ethyD), Difenzoquat,
Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor, Dimetha-

metryn; Dimethenamid, Dimexyfiam, Dinitramine, Diphenemid, Diquat, Dithiopyr,

Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC, Esprocarb, Ethalfluralin, Ethametsulfuron
(-methyl), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Etobenzmd, Fenoxaprop
(-P-cthy]), Fentrazamide, Flamprop (-isopropyl, lsompyl-L. -methyl), Flazesulf-
uron, Florasulam, Fluazifop (-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone (-sodium), Flufen-
acet, Flufenpyr, Flumetsulam, Flumiclorac (-pentyl), Flumioxazin, Flumlmpyn. Flo-

_ metsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluoroglycofen (-ethyl), Flupoxam, Flu-

propacil, Flurpyrsulfuron (-methyl, -sodium), Flurenol (-butyD), Fluridone, Fluroxy-
pyr (-butoxypropyl, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Fluthiacet (-methyl), Fluthi-
amide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate (-ammonium), Glyphosate (-iso-
propylammonium), Halosafen, Haloxyfop (-eﬂ:oxyetplyl, -P-methyl), Hexazinone,
Imazamethabenz (-methyl), Tmazamethapyr, Imazamox, Imazapic, Imazapyr, Imaza-
quin, Imazethapyr, Imazosulfuron, Jodosulfiron (-methyl, -sodium), loxynil, Iso-
propdin,hoprohmn,lwmmhoxabp,honchlorme,lmxaﬂumle,konpyﬁfop,
Ketospiradox, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop, Mefenacet, Meso-
trione, Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenzuron, - Metohrom-

. wron, (alpha-) Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron (-
_ methyl), Moliate, Monolinuran, Naproanilide, Napropamide, ‘Neburon, Nicosulf-

uron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxasulfuron, Ox-
aziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, Pelargansiure, Pendimethalin, Pendralin, Pea-

. oxysulam, Pentoxazone, Pethoxamid, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos, Pre-

tilachlor, Primisulfuron (-methyl), Profluazo), Profoxydim, Prometryn, Propachlor,
Propanil, Propaquizafop, Propisochlor, Propaxycarbazone (-sodium), Propyzamide,
Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyrafiufen (-ethyl), Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron -
(-ethyD), Pyrmxyrm. Pysibenarxi, Pyributicarb, Pyridete, Pycidstol, Pysfalid,
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Pyrmmobac (-methyl), Pyrithiobsc (-sodium), Quinchlorac, Quinmerac, Quin-
oc]mne. Quizalofop (-P-ethyl, - tnfln'yl), Rmsulﬁnon, Sethoxydim, Simazine,

uron, Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor,
Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-methyl), Thiobencarb, Tio-
carbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triagulfuron, Tribenuron (-methyl), Triclopyr, Tti-
diphane, Trifiuralin, Trifioxysulfuron, Trifiusulfuron (-methyl), Tritosulfuron.

Fiir die Mischungen kommen weiterhin bekannte Safener in Frage, beispielsweise

AD-67, BAS-145138, Bénoxacor, Cloquintocet (-mexyl); Cyometinil, 2,4-D, DKA-
24, Dichlormid, Dymron, Fenclorim, Fenchlorazol (-ethyl), Flurazole, Fluxofenim,

Furllamle, Isoxadifen (-ethyl), MCPA, Mecoprop (-P), Mefenpyr (-diethyl), MG- °

191 Oxabetrinil, PPG-1292, R-29148.

Auch eine Misching mit- anderen bekanmien Wirkstoffen, wie Fungiziden,

Inscktiziden, Akariziden, Nematiziden, Schutzstoffen gegen VogelfraB, Pflanzen-

nithrstoffen und Bodenstrukturverbesserungsmitteln ist mdglich.

Die Wirkstoffe kbnnen als solche, in Form ihrer Formulienmgen oder den daraus
durch weiteres Verdtnnen bereiteten Anwendungsformen,” wie gebrauchsfertige
L8sungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pasten und Granulste angewendt
werden. Die Anwendung geschieht in Oblicher Weise, zB. durch GieBen, Spritzen,
Sprihen, Streuen. ' :

Die exfindungsgecniBen Wirkstoffe kimmen sowohl vor als auch nach dem Auflaufen

der Pflanzen appliziert werden. Sje k3nnen auch vor der Saat in den Boden einge-
arbeitet werden.

Die angewandte Wirkstoffmenge keann in einem gr68eren Bereich schwanken. Sie
hingt im wesentlichen von der Art des gewiinschien Effektes ab. Im allgemeinen

e aampm tumiil fe— wn cmeam il =3
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.Wie bereits oben erwhnt, konnen erfindungsgemiB alle Pflanzen und deren Teile

behandelt werden. In einer bevormugten Ausfihrungsform werden wild vor-
kommende oder durch konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzung
oder Protoplastenfusion erhaltenen Panzenarten wnd PAsnzensorten sowie deren
Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfilbrmgsform werden transgene
Pﬂmmmd?ﬂmmsormdied\mhgmmmmws
in Kombination mit konventionellen Mcthoden -erhalten wurden (Genetically
Modified Orgenisms) und deren Teile behandelt. Der Begrff "Teile” bzw. "Teile von
Pflanzen"® oder "Pflanzenteile” wuarde oben erliutert. '

Besonders bevorzugt werden erfindungsgemi Pflanzen der jewels handelstiblichen
odex in Gebrauch befindlichen Planzensorten behandelt. Untex Pflamzensorten ver-
steht man Pflinzen mit bestimmten Eigenschaften ("Treits™), die durch kon-
ventionelle Zichtung, durch Mutagenese, oder anch durch rekombinante DNA-
Techniken erhalten worden sind. Dies kiinnen Sorten, Bio- und Genotypen sein.

Je pach Pflanzensrten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbe-
dingungen, (BOden, Klima, Vegetationsperiods, Em#hrung) kbnnen durch die er-
findungsgemaBe Behandlung auch beradditive ("synergistische™) Effekte auftreten.
So sind beispiclsweise emiedrigte Aufwandmengen und/oder Erweiterungen des

. Wirkungsspektrums wund/oder eine Verstirkung der Wirkung der erfindungsgemitB

verwendbaren Stoffe und Mittel - such in Kombination mit anderen agrochemischen
Wirkstoffen, besseres Wechstum der Kulturpflanzen, echahte Toleranz der Kultir-
pflanzen gegenfiber hohen oder niedrigen Temperaturen, ethdhie Toleranz der
Kulturpflanzen gegen Trockeoheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgebalt, er-
hobte Blibleistung, erleichterte Emmte, Beachlounigung der Reife, hhere Emnte-
extriige, hshere Qualitht und/oder Mhmwmdumwmhohﬂq



- 46 -

Lagerfithigkrit und/oder Bearbeitberkeit der Emteprodukte mdglich, die tiber die
. Il.dlu'l ._I i Emtal. . . J
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Zu den bevorzogten erfindungsgemaB zu behandelnden transgenen (gentechmologisch
ethaltenen) Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehdren elle Pflanzen, die durch die gen-

" technologische Modifikation genetisches Material erhielten, welches diesen Pflanzen

besondere vorteilhafte wertvolle Eigenschafien (“Traits™) verleiht. Beispiele fir
solche Eigenschaften sind besseres PAanzenwachstum, erhhte Toleranz gegenfiber
hohen oder niedrigen Tempersturen, erhdhte Toleranz gegien Trockenheit oder gegen
Wasser- bzw. Bodensalzgebalt, erhShie Blihleistung, erleichterte Emte, Be-
schleunigung der Reife, hihere Ernteertrige, hobere Qualitht und/oder hoherer Er-

_ nithrungswert der Emteprodukte, hohere Lagerfithigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der

Ernteprodukte. Weitere und besonders hervorgehobene Beispiele fir solche Eigen-
schaften sind eine erhohte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und mikrobielle
Schidlinge, wis gegentiber Jnsekten, Milben, pfianzenpathogenen Pilzen, Bakterien
und/oder Viren sowie eine erhdhte Toleranz der Pflanzen gegen bestimmte herbizide
Wirkstoffe. Als Beispicle transgener Pflanzen werden die wichtigen Kulturpflanzen,
wie Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Raps sowie Obst-
pflanzen (mit den Frichten Apfel, Birmnen, Zitrusfrichten und Weintrauben) erwahnt,
wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle und Raps besanders hervorgehoben werden.
Als Eigenschaften ("Traits") werden besonders hervargehoben die erhshte Abwehr
der Pflanzen gegen Insekten durch in den Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere
solche, die durch das genetische Mterial aus Bacillus Thuringiensis (z.B. durch die
Gene CrylA(s), CrylA(b), CrylA(c), CrylIA, CryllIA, CryllIB2, Cry9c Cry2Ab,
Cry3Bb und CryIF sowie deren Kombinstionen) in den Pflanzen erzeugt werden (im
folgenden "Bt Pflanzen"). Als Bigenschaften (*Traits”) werden anch besonders her-
vorgehoben die erhiihts Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren
durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, Eljcitoren
sowie Resistenzgens und entsprechend exprimicrte Proteine tnd Toxine. Als Rigen-
schafien ("Traits") werden weiterhin besonders hervorgehoben die érhdhte Toleranz
der Pflanzen gegenfiber bestimmten herbiziden Witkstoffen, beispielsweise Imid-

)0
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azoliponen, Sulforyihamstoffen, Glyphosate oder Phosphinothricin (zB. "PAT™-
Gen), Die jeweils die gowlnschten Eigeoschaften (“Treits™) verleihenden Gene
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kdmmen anch in Kombmahionen mitemander i gen Hansgenen POBnZED VO KUmIen—

Als Beispiele fiir "Bt Pflanzen" seien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten und
Km'wﬂ'elsortengmanntd:euntﬂdm}hdelsbmahnmngIELDGARDO(zB
Mn:s, Baumwolle, Soja), KnockOut® (z.B. Mais), StarLink® (z B. Mzis), Bollgard®
(Baumwolle), Nucotn® (Baumwolle) und NewLeaf® (Kartoffel) vertricben werden.
Als Beispiele fiir Herbizid-tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und
So;uortengmnnngdm\mmdmﬂandelsbezﬂohnunngmnd@RmdyO
(Tole.ranz gegen Glyphosate z.B. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz
gegen Phosphinothricin, zB. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und
STS® (Tolersnz gegen Sulfonylharistoffe zB. Mais)- vertricben werden. Als
He:bmd—res:stmte (konventionell auf Herbizid-Toleranz geziichtete) Pflanzen seien
auch die unter der Bezeichnung Clearfield® vertriebenen Sorten (z.B. Mais) erwiihnt.
Selbstverstindlich gelten diese Aussagen auch fiir in der Zukumft entwickelte bzw.
mmmﬁm;mﬁdu1Nmﬂthmuumgbﬂmmummumzmt&anmoazzmmmMgam-
wickelten genetischen Eigenschaften ("Traits").

Diemfgefﬁhﬂm-?ﬂanzmkﬁmmbuondmvortdlhaﬂaﬁndungsgmﬁﬂmitdm
Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bzw. den erfindungsgemiBen Wirkstofi-
mischungenbehandeltwerdﬂuwobeizusmﬁchmdcrglnteklmpﬁmgderUn-
krautpflanzen dic oben gemannten synergistischen Effekte mit den transgenen
PﬂanzmoderPﬂanmsoﬂmwﬁretm.Diebeide'ukswﬂ'mbzw.Lﬁﬂungm
oben angegebenen Vorzugsbereiche gelten auch fur die Behandlung dieser Pflanzen.
Besonders hervorgehoben sei die Pflanzenbehandlung mit den im vorliegenden Text
speziell aufgefihrten Verbindungen bzw. Mischungen.

DieHetsthmgunddiedemgdq'aﬂndmssgmlﬂmthmﬁegehtm
dm Jﬁ] i 'B. .'] ] y . .
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Bine Mischung aus 1,00 g (3,63 mMol) 6-Trifluormethyl-2-(3-methyl-2-oxo-imid-
azolidin-1-yl-methyl)-nicotinshure, 0,41 g (3,63 mMol) Cyclohexan-1,3-dion, 0,90 g
(4,35 mMol) Dicyclobexylcarbodiimid und 30 m! Acetonitril wird 18 Stunden bei
Reumtemperstur (ca. 20°C) geriihrt. Dann werden 0,75 g (7,25 mMol) Triethylamin
und 0,15 g (1,45 mMol) Trimethylsilylcyanid za dieser Mischung gegeben und die
Resktionsmischung wird 18 Stunden bei - Reumtemperatur gerfihrt AnschlieBend
wird unter vermindertem Druck eingeengt, der Rilckstand mit "10%iger wiissriger
Netrivmcarbonat-Losung  verrtihrt, mit Diethylether versetzt und filtriert. Die

" whssrige Phase des Filtrats wird abgetrennt, mit 2N-Salzsfiore angesfiuert und mit

Methylenchlorid extrahiert Die organische Extraktionsl6sung wird mit Wesser ge-
weschen, mit Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Dag Filtrat wird eingeengt ind
der Rilckstand durch préparative HPLC (High Performance Liquid Chromatography)

: inigt.

Man erhilt 023 g (16 % der Theorie) "2-[2-(3-Methyl-2-oxo-imidazolidin-1-yl-

methyl)-6-trifluormethyl-pyridin-3-carbonyl]-cyclohexan-1,3-dion.
LogP = 2,14.

)O

. O



-49 -,

Aﬁog'despid 1 memmddudmm@Bemmhmgdau-
nachatehenden Tabelle 1 snigelibrien Verbmaungen del allgemenen Formel () e

gestellt werden.
5
z
P Y
(R);
/_'N @
X
&S
Tabelle]:  Beispiele fir die Verbindimgen der Formel (7).
n steht bierbei jeweils for die Zahl 0
10
Bsp-Nr. [A © |X Y A Phys. Daten
2 CH, |CFs ,ﬁ\ _ logP=2.23 9 |
~ ~CH,
N\N'_ 0
8—CH,
3 CH, |CFs /ﬁ\' 10gP=1,79" |

. h{//
nel . om
4 CH: |CF - /ﬁ\ ' jith’ JogP=1,49 ¥
' J
. ~ _CH,
HCE  OH

1ogP=2,01 T




Bsp.-Nr. X Y : Z Phys. Daten
T TE . j\ — .N../IIJ g5
~ —~CH, ‘
=L hed
" o—CH,
7 CFB - i Q/ IOEP=1.35 "
) ~— .fCH, )
I‘"':C He  OH O
0—CH, E ~
3 SO;CH; j\ -
~ ~CH,
S & o
9 S0;CH; 1 ﬁ
S - /
\ } o HC{ ©OH
10 SO.CH;
'\NjLN, Hy
| u ° O
11 S0,CH; Z o
. \NiN/cH‘ )‘ /
U He{ oM
12 CFs ' j\ 4? )
S /CH,
NN=J’I o
13 CPF; Q/
AR




Bsp.-Nr. X Y 2 Phys. Daten
T SOCH, i : ﬁ 5 —
~N —~CH,
L
15 SO.CH; |
| ~ j\ _-CH, ﬂ/
"N= N He{ oH
16 . OCH; _
- \Nj\_ —CH, &
] ' .0
17 OCH: j\ T ﬁ/
T kel o
1 1a N
y \Nj\N/CHS
U o
19 a , "
' \NJ\NICH' }Q/
| el o
S 20 CF;




22 OCH; [CFy i ? logP=2,09" |
_ o)
23 OCH; [CF, R ﬂ/ logP=1,66 %
:: HyC{ OH _
24 CH; |CF jL Z logP=1,54 ¥
SN —~CH, |. ﬂ
. - HyC{ OH
25 CH, |CF; Oy .0 Z logP=1,64 " |
5 |5
HC{ OH
2% CH; |Ch Oy 0 o TogP=2,19" |
~O |
o]
27 CH: |CF, jL _ ,/ logP=1,49 9
J ~
U : Hy / OH
28 CH; |CFR ' j\ : 1ogP=1,97" |
S
7 0
29 CH. ? TogP=2,31" |
o
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Phys. Daten

130

“{logP=1,75" |-
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O

31

CFs

| \Nl ~CoHg

logP=1,51"

32

~Con

)

logP=1,41" |

a3

\Nzﬁ\N,CH:
N

TogP=2,19 ¥ |

Die Bestimmiung der in der Tabelle angegebenen logP-Werte erfolgte gem#il EEC-
Directive 79/831 Amex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato-
graphy) e einer Phasenumkersgule (C 18). Temperatur: 43°C. :

(8) Eluenten fiir dic Bestimmung im savren Bereich: 0,1 % wissrige Phosphorsbure,
Acetonitril; linearer. Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acetonitril - . ent-
sprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit %) markiert.

(b) ‘Eluenten fir die Bestimmung im peutralen’ Bereich: 0,01-mnla:e.wlurige

Phosphatpuffer-Losung, Acetoniiril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 %
Acetonitril - entsprechende Messergebmisse sind in Tabelle 1 mit b) markiert. '

Die Bichung erfolgte mit unverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoff:
atomen), deren logP-Werte bekannt sind (Bestimmung der lopP-Werte anhand dex



Alkanonen). oo

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 om in .
den Maxima der chromatogrephischen Signale ermittelt.

)0
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Ausgangssiofie der Formel (1)
..Bewspiel -1: - .
Os_ _OH
O
3
N
AN Non,
CF,
Stufe 1
Oy _-OCH,
O

\ .
N
N k/N""CHa

CF,

Eine Mischung aus 62 g (62,0 mMol) 1-Methyl-2-oxo-imidazolidin, 2,5 g
(62,0 mMol) Natriumhydrid und 100 ml Acetonitril wird 60 Minuten bei 80°C ge-
rithrt. Dann werden bei Raumtemperatur (ca. 20°C) 18,5 g (62,0 mMol) 2-Brom-
'methyl-6—triﬂuoxme_thyl—nicoﬁnsﬁme-meﬂlylester dazu gegeben und die Reaktions-
mischung wird 18 Stunden bei Raumtemperatur geriiht. Aﬁschlieﬁend werden
100 ml Wasser vorsichtig dazu gegeben, dann mit 2N—Salzséiure angesduert und mit
Mcthylenchlorid geschiittelt. Die organische Phase wird abgetrennt, mit Wasser ge-
waschen, mit Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Das Filtrat wird unter vermin-
dertem Drﬁck eingeengt und der Riickstand sdulenchromatografisch (Kieselgel,
Methylenchlorid/Acetonitril, Vol. 9:1) gereinigt.

Man erhilt als zweite Fraktion 3,2 g (13 % der Theorie) 6-Trifluormethyl-2-(3-

methyl-2-ox0-imidazolidin-1-yl-methyl)-nicotinsiure-methylester.

LogP = 1,99.

4y
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Tabelle 2: Beispiele fiir die Verbindungen der Formel (II)
(n steht hierbel jeweils fiir die Zahl 0)
5
@ Bsp.-Nr. [A X Y Phys. Daten
-2 CH, |[CF; o logP=1,52 ¥
\ :<
N
0—CH,
II-3 CH; |(CF; Q [logP=1,72 ¥
\
=
s—CH,
1I-4 CH, SO,CH, o)
® —
-5 CH, |CF; o) logP=1,82 ¥
\@/CHs
-6 CH, |SO.CH; 0
\N/['LN/CHa

H1
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Bsp.-Nr.

Phys. Daten

-7

CH,

CF3;

-8

CHa

SO,CH; .

CH:

OCH;

II-10

CH;

OCH;

II-11

CH,

OCH;

-12

CHa

Cl

1I-13

CH,

Cl

II-14

CH,

Cl

I-15

CH,

CN

iz PCI/EPO3A3948




Bsp.-Nr. |A X Y Phys. Daten
I-16 CH, (CN

o-17 CH, CN

0-138 CHa CH;

I1-19 CHa CHs

H-20 CH, CH,

N N
\
N=N
n-21 CH; |CF; 0. O logP=1,59 ¥
‘--..-N/S>
® 022 ° |CH, |CF, j\
N7 O
/
c|> logP=1,86

O-23 CH; CF,
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Tabelle 3: Beispiele fiir die Verbindungen der Formel (V1)

5 (n steht hierbei jeweils fiir die Zahi 0)
Bsp-Nr. | A R X Y Phys. Daten
V-1’ [CH, (CH; |[CFR a logP=2,14 ®
\
n=(
s—CH,
VI-2 CH: |CHy |[CF o logP=1,88 ¥
~n~ “n—CHs
N
0—CH,

VI-3 CH; CHj SO,CH;

Vi4 CH, CH; CF;

VI-5 CH, CHj; SO,CHj;
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Bsp.-Nr. {A R X Y Phys. Daten
VI-6 ' CHg CH; * |CFs O
\ /
N=N
VI-7 CH, CH; SO,CH; Q
\ /
N=N
VI-8 CHa CHj OCH, _ /ICJ)\
{ ~~n N./'CH
_/
VI9 [CH, |CH; |OCH; o
\@/CHa
VI-10 CH, CH, OCH; O
\ /
N=N
VI-11 CH> CH; Cl O
_/
VI-12 CH, CH; Cl O
VI-13 CH; CH; Cl O
\ /
N=N
VI-14 CH, [CH; CN O
| -\NJ\N/CHE
_/
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Bsp.-Nr. | A R' X Y Phys. Daten
VI-15 CH; CHj CN . O .
VI-16 CH, CHs CN O
\
N=N
VI-17 CH, CHs CH, ?
“'--..N N"’CHS
/
VI-18 CH, CH; CH; O
~ I\ij\j/CHa'
VI-19 |CH; |[CH; |CH; 0
\ /
N=N
VI-20 CH; CHj CF, 0.
\N)J\N/CaHe't
VI-21 CHy CH; CF; G
\—/
VI-22 |CH, |[CH; |CF j\ logP=1,88 ¥
™N" o
_/
VI-23 CHz t-C4Hy |CF, G
\
\—={
s—CH,
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Bsp.-Nr. [A R X Phys. Daten
VI-24 CH, t-CsHy | CFs
VI-25 CH, t-C4Ho [ SO,CH;
\/
VI-26 CH; t-C4Ho |CE5 O
M on,
Vi-27 CH; t-C4Hy | SO,CH3 O '
- e,
VI-28 CHa, t-C4Hy | CF3 O
V29 |CH, |i-CiH, |SO,CHs
VI-30 CH, t-C4Hy | OCH, O
VI3l |CH, |t-C:H, |OCH;
- ~ /l'k /CHa
Vi32 |CH, OCH,
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Bsp.-Nr. [A R X Y Phys. Daten
VI1-33 CH; t-CsHg |Cl o)
_/
VI-34 CH: t-CqHo |Cl O
VI-35 CH, t-C4Hg | Cl O
VO
N=N
VI-36 CHaz t-C4Hg |CN G
o
VI-37 CH; t-C4Hy (CN O
VI-38 CH, t-C4Hy |CN ?
\ /
N=N
VI-39 CH, t-C:Hy |CH3 0O
-/
VI-40 CH» t-CsHy |CH; Q
VI-41 CH, t-CsHo [ CHj; o
\ /
N=N

|
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VI-42 CH; |t-CiHy [CF; G
VI-43 CH; t-C4Hy [CF; O
| \NAN"CHS

\—/

Vi-44 CH, t-CqHy [CFs o
\N)Lo

/

IVI-45 CH; CH; CF; 0 logP=224 2)
| “‘“‘NJ\N/CZ’HS

\_/

VI-46 |CH, |[CH; |CF; 0‘*‘5”0 {logP=2,07 ¥
. -
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Anwendungsbeispiele:

Pre-emergence-Test

Losungsmittel: 5 Gewichisteile Aceton

Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifligen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel, gibt die angegebene
Menge Emulgator zu und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewlinschte

Konzentration.

Samen der Testpflanzen werden in normalen Boden ausgesit. Nach 24 Stunden wird
der Boden so mit der Wirkstoffzubereitung bespriiht, dass die jeweils gewiinschte
Wirkstoffme_nge pro Flicheneinbeit ausgebracht wird. Die Wirkstbffkonzcntration in
der Spritzbrithe wird so gewihit, dass in 1000 Liter Wasser pro Hektar die jeweils

gewiinschte Wirkstoffmenge ausgebracht wird.

Nach drei Wochen wird der Schiddigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schidigung
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle. Es bedeuten:

keine Wirkung (wie unbehandelte Kontrolle)

0%
100 %

totale Vernichtung

In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungen gernif Herstellungsbeispicl

1,2,3,4,5 und 6 bei zum Teil guter Vertriglichkeit gegeniiber Kulturpflanzen, wie
z.B. Mais, Soja und Weizen starke Wirkung gegen Unkrauter.
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Beispiel B

Losungsmittel: 5 Gewichtsteile Aceton

Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Ge-
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel, gibt die angegebene
Menge Emulgator zu und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewiinschte

Konzentration.

Mit der Wirkstoffzubereitung spritzt man Testpflanzen, welche eine Hohe von 5 bis
I5 cm haben so, dass die jeweils gewiinschten Wirkstoffmengen pro Flicheneinheit
ausgebracht werden. Die Konzentration der Spritzbrithe wird so gewihlt, das in

1000 1 Wasser/ha die jeweils gewiinschten Wirkstoffmengen ausgebracht werden.

Nach drei Wochen wird der Schidigungsgrad der Pflanzen bonitiert in % Schédigung
im Vergleich zur Entwicklung der unbehandelten Kontrolle.

Es bedcuten:
0 % = keine Wirkung (wie upbehandelte Kontrolle)
: 100.% - totale Vernichtung
In diesem Test zeigen beispielsweise die Verbindungeﬁ gemifl Herstellungsbeispiel

1,2, 3, 4 und 5 bei weitgehend guter Vertraglichkeit gegentiber Kulturpflanzen, wie
z.B. Mais und Raps, starke Wirkung gegen Unkriuter.
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Patentanspriiche:
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s ] Verbindunger deF Forie] (T) T e e e e
O- z
X A\Y
(R)n
=N M
X

in welcher

fiir die Zahlen 0, 1 oder 2 steht, _

fur gegebenenfalls durch O (Sauerstoff), S (Schwefel), SO oder SO
unterbrochenes Alkandiyl oder fiir o- oder w-Oxaalkandiyl, a,o-Di-
oxaalkandiyl, oder a- oder w-Thiaalkandiyl oder o,0-Dithiaalkandiy]

mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fur jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen oder C;-
Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsulfonyl, Mkylaﬁino, Dialkylamino oder Dialkylaminosulfonyl
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

fiir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, oder
fur jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen oder C;-
Cas-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsuifinyl,
Alkylsulfonyl, Alkylamino, Dialkylamino oder Diatkylaminosulfony!

mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen steht,

fir eincn gegebenenfalls durch Hydroxy, Mercapto, C}.fano, Halogen,

PCT/EPO3NO3048 .
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durch jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen, C,-C,-Alkoxy,
- "Ci-C = Alkylthio, -C;-C;-Alkylsulfinyl -oder’ C{-C-Alkylsulfonyl-subs -~ - -~
stituiertes Alkyl, Alkylearbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio,
Alkylsulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff-

atomen in den Alkylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkylamino

oder Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkenyl,
Alkinyl, Alkenyloxy, Alkenylthio oder Alkenylamino mit jeweils 1 bis.
6 Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- bzw. Alkinylgruppen,

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen und/oder C,-C,-Alkyl
substituiertes Cycloalkyl, Cycloalkyloxy, Cycloalkylthio, Cycloalkyl-

“amino, Cycloalkylalky}, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkylalkylthio oder

Cycloalkylalkylamino mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in den
Cycloalkylgruppen und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im

Alkyltei}, oder

durch jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C,-C,-Alkyl oder C,-C,-
Alkoxy substituiertes Phenyl, Phenyloxy, Phenylthio, Phenylamino,
Benzyl, Benzyloxy, Benzylthio oder Benzylamino

substituierten 4- bis 12-gliedrigen, geséttigten oder ungesittigten,
monocyclischen oder bicyclischen, Heterocyclus, welcher 1 bis 4
Stickstoffatome und gegebenenfalls zusitzlich ein Sauerstoffatom, ein
Schwefelatom, eine SO-Gruppierung oder eine SO,-Gruppierung, 1 -
bis 3 Oxo-Gruppen (C=0), 1 bis 3 Thioxo-Gruppen (C=S) oder 1 bis
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3 Cyanimino-Gruppen (C=N-CN) als Bestandteile des Heterocyclus
enthilt, und welcher iiber ein Stickstoffatom mit A ve;knﬁpft ist, steht;

Z fiir eine der nachstehenden Gruppierungen steht

0 R’ R’ o
N7 N7~ 8
(R \ \ R JJ\]/
m N O ]
R? Rt./ RS R R

wobei
10 m fiir die Zahlen 0 bis 6 steht,

R fiir Halogen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, [Iydroxy,

Halogen, C;-C4-Alkoxy, Ci-Cs-Alkylthio, Cy-Ca-Alkylsulfinyl

oder C;-Cs-Alkylsulfonyl substituiertes Alkyl oder Alkylthio

15 mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder flir Phenyl stehi,
_oder -fiir den Fall, dass m fiir 2 bis 6 steht - gegebenenfalls

auch zusammen mit einem zweiten Rest R' fiir Sauverstoff oder

‘Alkandiyl (Alkylen) mit 2 bis 5 Kohlenstoffatomen steht,

20 R? fur Hydroxy, Formyloxy, Halogen, fiir jeweils gegebenenfalls
" durch Cyano, Hydroxy, Halogen, C;-Cs-Alkoxy, C;-Cy-Alkyl-

thio, C,-C4-Alkylsulfinyl oder C;-Cs-Alkylsulfonyl substituier-

tes Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkyl-

carbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy, Alkylaminocarbonyloxy,

25 Alkylsulfonyloxy oder Alkylsulfonylamino mit jeweils 1 bis 6
Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen

substituiertes Alkenyloxy oder Alkinyloxy mit jeweils 3 bis 6
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Kohlenstoffatomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro,
Cyano, Halogen, C;-C4-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C;-C,-

Halogenalkylthio, C;-Cq4-Alkylsulfinyl, C;-Cs-Halogenalkyl-
sulfinyl, Cl—C4—Alkylsuifonyl oder C,-C4-Halogenalkylsulfonyl
substituiertes Aryloxy, Arylthio, Arylsulfinyl, Arylsulfonyl,
Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy, Arylsulfonyloxy, Aryl-
-sulfonylamino, Arylalkoxy, Arylalkylthio, Arylalkylsulfinyl
oder Arylalkylsuifonyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoff-
atomen in der Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlen-
stoffatomen im Alkylteil, oder fiir eine Gruppierung Y* - wobet
Y* die oben fiir Y angegebene Bedeutung hat, jedoch nicht in
jedem Einzelfall mit Y identisch ist - steht, | '

fir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen,

- C1-Cs-Alkoxy, C,-C4-Alkylthio, C)-C4-Alkylsulfinyl oder C;-

Cs-Alkylsulfonyl substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio,
Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl oder Alkoxycarbonyl mit jeweils-
1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, oder fiir gege-
benenfalls durch Cyano, Halogen oder C,-C;-Alkyl substitu-
lertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht,

fiir Wasserstoff, fiir gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy,
Halogen, C;-C;-Alkoxy, C;-Cs-Alkylthio oder C;-Cs-Alkyl-
sulfiny] substitujertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, fiir
jeweils gegebenenfalls durch Cyano oder Halogen substitu-
iertes Alkenyl oder Alkinyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstofi-
atomen, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder
C1-C4-Alky! substituiertes Cycloalkyl oder Cycloalkylalkyl mit
jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkylgruppe und
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gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder

fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen. C;-

- CiAlKYY, Cy-Ci-Halogenalkyl, Ci-Ca-Alkexy, Ci-CiHalogen- = -

alkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C;-Cs-Halogenalkylthio, C;-Ca-
Alkylsulfinyl,  C;-Cs4-Halogenalkylsulfinyl,  C;-Cs-Alkyl-
sulfony! oder C;-C;-Halogenalkylsulfonyl substitulertes Aryl
oder Arylalkyl mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der
Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im
Alkylteil steht,

fiir Hydroxy, Formyloxy, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Cyano, Halogen, C;-C4-Alkoxy oder C;I-C,;-Alkoxy-carbonyl
substituiertes Alkoxy, Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyloxy,
Alkylaminocarbonyloxy oder Alkylsulfonyloxy mit jeweils |
bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen, fiir jeweils ge-
gebenenfalls durch Cyano oder Halogen substituiertes Alkenyl-
oxy oder Alkinyloxy mit jeweils 3 bis ¢ Kohlenstoffatomen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen,
Ci-C4-Alkyl, C;-Cs-Halogenalkyl, C;-Cs-Alkoxy, Ci-Cs-
Halogenalkoxy, CI—C4—Aiky1thio, C;-Cs-Halogenalkylihio, C;-
C4-Alkylsulfinyl, C1—C4—_I-Ia10gcnalkylsu]ﬁnyl, Cy-Cy-Alkyl-
sulfonyl oder C,-C4-Halogenalkylsulfonyl substituiertes Aryl-
alkoxy, Arylcarbonyloxy, Arylcarbonylalkoxy oder Aryl-
sulfonyloxy ‘mit jeweils 6 oder 10 Kohlenstoffatomen in der
Arylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomnen im
Alkylteil steht, '

fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen,
oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-
Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy,

R T T Y R
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Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder Alkylsuifonyl
mit jeweils | bis 6 Ko_hlenstoffatomen steht,

fur Wasserstoff, flir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder
C-Cs-Alkoxy substitujertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen, oder fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder
C1-Cy-Alkyl substituiertes Cycloalky] mit 3 bis 6 Kohlenstoff-

atomen steht,

fiir Wasserstoff, fiir gegebenenfails durch Cyano, Halogen oder
C1-Ce-Alkoxy substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoff- -
atomen, oder fiir gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder .
C;-C4-Alkyl] substituiertes Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoff-

atomen steht, und

fiir Wasserstoff, Cyano, Carbamoyl, Halogen, oder fiir jeweils
gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl oder Alkyls_ulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoff-
atomen in den Alkylgruppen steht,

- einschlieBlich aller méglichen tautomeren Formen der Verbin-

dungen der allgemeinen Formel (I) und der méglichen Salze bzw.

Séure- oder Basen-Addukte der Verbindungen der allgemeinen Formel

M-

2. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I) nach Anspruch 1,

dadurch gekennzeichnet, dass man substituierte Pyridincarbonstiuren der all-

gemeinen Formel (I

... PCT/EPO3/03948. 2229

50
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in welcher
n, A, R, Xund Y die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben

- oder reaktionsfihige Derivate hiervon, wie zB. entsprechende Siure-

halogenide, Saurecyanide oder Ester -

mit Verbindungen der allgemeinen Formel (IIT)
H-Z (I1H
in welcher
Z die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Dehydratisierungsmittels sowie pe-
gebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und ge-

gebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungsmittel umsctzt,

und gegebenenfalls im Anschluss an die Durchfiihrung des erfindungs-
gemiBen Verfahrens an den so erhaltenen Verbindungen der aligemeinen
Formel (I) im Rahmen der Substituentendefinition Folgenmsetzungen (bei-
spielsweise Substitutions-, Oxidations- oder Reduktionsreaktionen) zuf Um-
wandlung in andere Verbindungen der allgemeinen Formel (I) nach {iblichen

Meth_qdén durchfiihrt,

| PCT/EP3/0304%
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in welcher
n A, R, Xund Y diein Ans;;ruch 1 angegebene Bedeutung haben.

Verbindungen der Formel (VD)

=N (VD

in welcher

n, A, R, X und Y die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben und

R'  fiir C)-Cy-Alkyl oder Benzy! steht.

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I} nach Anspruch

3, dadurch gekennzeichnet, dass man substituierte Pyridincarbonsiureester

der allgemeinen Formel (V)
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v

in welcher
n, A, Rund X die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,

R’ fiir Alky! (insbesondere Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder
t-Butyl) oder fiir Arylalkyl (insbesondere fiir Benzyl) steht und

X! fiir Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) steht,
in einem ersten Schritt mit Verbindungen der allgemeinen Formel (V)

M-Y (V)

in welcher
Y die in Anspruch I angegebene Bedeutung hat und

M fir Wasserstoff oder ein Metalliquivalent (insbesondere Lithium,

Natrium oder Kalium) steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel und
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungsmittel um-

setzt, und die so erhaltenen Carbonsdureester der allgemeinen Formel (V)
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(VI)

in einem zweiten Schritt nach iiblichen Methoden, in die Carbonsiduren der

Formel (II) Giberfiihrt.

Schadlingsbekdmpfungsmittel, gekennzeichnet durch einen Gehalt an

mindestens einer Verbindung der Formel (I) geméss Anspruch 1.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) geméiss Anspruch ! zur Be-

kdmpfung von Schidlingen.

Verfahren zur Bekdmpfung von Schidlingen, dadurch gekennzeichnet, dass
man Verbindungen der Formel (I) gemiss Anspruch 1 auf Schéidlinge

und/oder ihren Lebensrawm einwirken ldsst.

Verfahren zur Herstellung von Schidlingsbekdmpfungsmitteln, dadurch ge-
kennzeichnet, dass man Verbindungen der Formel (I) geméss Anspruch 1 mit

Streclamitteln und/oder oberflichenaktiven Mitteln vermischt.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) geméss Anspruch 1 zur Her-

stellung von Schidlingsbekdmpfungsmitteln.
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Name:
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Zu erhalten:
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(W

BAYER AKTIENGESELLSCBAFT ist berechtigt,
als Arbeitgeber des Erfinders, SCEWARZ,
Bans-Georg

ViiF2-1
m

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT ist berechtigt,
als Arbeitgeber das Erfinders, HOISCHEN,
Doxothea

(i

BAYER AXTIENGESELLSCHAFT ist berschtigt,
als Arbeitgebar des Erfinders, KATHER,
Krigtian

Vilk-2-1
on

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT ist berechtigt,
als Arbeitgebar des Erfinders, MULLER,
Klaus-Helmut

(I

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT iat berechtigt,
als Arbeitgeber des Erfinders, DREWES,
Mark, Wilhelm

Viii-2-1

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT ist berechtigt,
als Arbaitgeber des Erfinders, DAHMEN,

- | Pater

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT iat berechtigt,
als Arbeitgeber des Erfinders, FEUCHT,
Diater

vill-2-1

0

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT ist berechtigt,
als Arbeitgeber das. !rf;nde:r:s, PONTZEN,
Rolf

Viik241
n

viil-2-1

)

eine Vereinbarung zwischen BAYER
AKTIENGESELLSCHAFT und BAYER CROPSCIENCE
AKTIENGESELLSCHAFT vom 24 Oktober 2002
(24.10.2002)

Disse Erkiiirung wind abgageban Im

Hinblck sut:

alle Bastimmungsstaaten (mit Lusn.a.hna
der Vereinigten Staaten von Amerika)




z-ud-—-

PCT-ANTRAG

78
LeA 38013-WO

Original (for EINREICHUNG ) - gedrucit am 03.04.2003 -02:3128 PM

Vili-3-1

Erkiirung: Berechtigung, Prioritht zu
beanspruchen

Eridirung hinalchilich der Berechiigung
des Anmelders, zum ZeRpunkt des
Intemationalan Anmekiedatums, aine
Prioritit 2u beanspruchen, in Falan, in
danen der Anmelder nicht der
Anmalder der froharan Anmakiung,
deren Prioritit beansprucht wird, lst
oder in Fidllen, in denen sich der Name
dea Anmeiders ssit dam Emnaichen der

in bazug auf diese internationale
Ammeldung

frdheren Anmeldung gesindert hat

(Ragein 4.17 Ziffer B und 51bis.1

Absatz a Ziffec il):

Name: BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
ist kraft des nachfolgend Aufgefiihrten
berachtigt, die Prioritit der friiheren
Anmeldung Nr. 10219036.4 =zu
beanspruchan:

VIR eine Vereinbarung zwischen BAYER
n AKTIENGESELLSCHAFT und BAYER CROPSCIENCE
@ AKTTENGESELLSCHAFT vom 01 April 2003
{01.04.2003).
;:1"3'1 WE"“:""!“"“‘UW"."‘ alle Bastimmungsataaten




8/
PCT-ANTRAG LaA 38013-WO
Original {fur EINREICHUNG ) - gednickt am 03.04,2003 02:31:29 PM

X [Kontrollists Anzahl der Biitier _Elekironimsche Datal(en) beigefugt
-1 Antrag (inkiusive Erkifrungsblitier) B -
X2 |Beschrelbung 67 -
X-3 |Anapriche: 10 -
x4 Zusammentassung 1 EZABSTO0 . TXT
X5 [Zsichnung{en) 0 -
X7 [ INSGEBAMT 86

BelgeiOgte Unteriagen Urteriage(n) in Pepleriorm beigefogt | Elakironische Datel{an) belpafugl
x-8 Bisit fir die Gebdhranberechnung v -
9 [Original siner gesonderten Volmacht -
IX-13 | Priorititsbelag(e) Unterlag'a (n) VI-1 -
X-17 [PCT-EASY-Diskette - - Disketta

x-19

Nr. der Abb. der Zeichn., dis mit der
Zusammaend. verBffenticht werdan
soll

IX-20

Sprache der Int. Anmeldung

Deutach

x-1-1

Unterschuift des Anmeidera, des
Anwalts oder des Gamelnsamen
Vartreters

Name (FAMILIENNAME, Vorname)

AN

/-"/-ﬁ,k,‘,.

8.
m[ CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

.Dr. Al Bader
VOM ANMELDEAMT AUSZUF

LLEN

{.V. Dr. Siegfried Grim

101

Oatum des tatslichlichen Eingangs
disser Internationalen Anmeldung

10-2
10-2-1

Zelchnung(en):
Eingegangen
Nicht eingegangen

103

Gedndertss Eingangsdatum
aufgrund nachtriigiich, jedoch
fristgeracht eingeg. Unteriage(n)
odar Zelchnung(en) zur
Vervolistindigung dieser int.
Anmeldun

Datum des hhb.nehhn_ﬁm
der Berichtigung nach PCT Artiksi
11(2)

Intarnationals Recherchenbeharde

ISA/EP

Ubarmittiung des
Ratherchenaxempilars bis xur
Zahlung der Racherchengeblhr
a chaben

VOM INTERNATIONALEN BORO AUSZUFOLLEN

11

Datum des Eingangs das
Aktanexsmpiars balm Intemationalen




SOLICITUD-PCT 6/8 LEA36013-WO
Original {(para PRESENTAR) - impreso el 03.04.2003 02:31:29 AM
Vil-2-1 |Declaracién: Autorizacién para
solicitar y obtener una patente
Declaracién con relacidn de la
autorizacidn del solicitante, de con relacién a esta sol:l.citud
solicitar y obtener en el momernto de internacional
la fecha de sollcitud Intemacional una
patente (reglas 4.17 em H y 51bls. 1
péamafo a.fem Il), para el caso, que
una declaracién de acuerdo con la
ragla417llemlvmleaperﬂnemn
Nombre: BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
esta en poder de lo citado a
continuacién, autorizado para
solicitar y obtener una patente:
Viii-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
autorizado como empleador del
a inventor, SCHWARZ, Hans-Georg
viil-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
am autorizado como empleador del
inventor, HOISCHEN, Dorothee
vill-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
a autorizado como empleador del
inventor, KATHER, Kristian
[Vill-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
® autorizado como empleador del
inventor, MULLER, Klaus-Helmut
Vill-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
W autorizado como empleador del
inventor, DREWES, Mark, Wilhelm
Viik2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
) autorizado como empleador del
inventor, DAHMEN, Peter
viil-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
- autorizado como empleador del
inventor, FEUCHT, Dieter
Vill-2-1 BAYER AKTIENGESELLSCHAFT esta
o) autorizado como empleador del
inventor, PONTZEN, Rolf
Vii-2-1 un acuerdo entre BAYER
) AKTIENGESELLSCHAFT y BAYER
CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT del
24 de octubre de 2002 (24.10.2002)
Vii-2-1 | Esta declaracion ee emite en vistade: | todos los estados designadoe (a
() excepcién de los Estados Unidos de
América)

6/



SOLICITUD-PCT

7/8 LEA38013-WO

Original {para PRESENTAR) - impreso el 03.04.2003 02:31:29 AM

Declaracidén: Autorizaclén, para

Viil-3-1
melvindicar prioridad . .
rackén con relacin a la c.:on relacién a esta solicitud

autorizacién del solictante, de, enei | internacional

momento de la fecha de sollciud

Intemacional, relvindicar una

prioridad, en los casos en loa que el

solicitanis ya no sea el soficttante de

|a solicttud enterior, de la cual se

relvindica prioridad, o en los casos,

on los que el nombre del solicliante

se haya modificado desde Ia

presentacion de la solicitud anterior

(reglas 4.17 ltem il y 51bls. 1 pémafo

ﬂ;::,f:)‘ BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT
esta en poder de lo citado a
continuacién, autorizado para
relvindicar prioridad de la
Bolicitud anterior No. 10219036.4:

Vili3-1 un acuerdo entre BAYER
. AKTIENGESELLSCHAFT y BAYER
(18) CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT del 01
| _ _ de abril de 2003 (01.04.2003)
VIii-3-1 | Esta declaracién se emite en vistade: | todos los estados designados
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Intemational@icaﬁon No /_5 g

PCT/EP 03/03948
A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER
IPC 7 AOIN43/50 AOIN43/653  AO01N43/54 AOIN43/713  ADINA3/36
AO1IN43/56 A01IN43/78 A01IN43/80 AOIN43/76 C07D401/06
CO7D401/14 CO7D401/12

According to International Patent Classificalion (IPC) orte bolh nationat classification and PG

B, FIELDS SEARCHED

Minimum gocomentation searched (classificalion systam folowed by classificalion symbots)

Documnentation searched other than rinimum documentation 1o the extent thal such decurments are included In the fields searched

Elecironic data base consulled during the internationa) search (name of dala base and, where praciical, search lerms used)

EPO-Internal, WPI Data

C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category © | Ghallen of dacument, with indicalion, where appropriae, of the relevant passages Rslevant 1o claim No.

X WO 00 39094 A (NOVARTIS A€ (CH)) 1-10
6 July 2000 (2000-07-06)

cited in the application

page 1, paragraph 1

Formel (Ia), Seite 148

Verbindungen A30-B24, A62-B24, A92-B24,
Al22-B24, A152-B24, A182-B24

claims
X Formel (XVId), Seite 55 3
Verbindungen A30, A62, A92, Al122, Alk2,
A182
X Formel Xa, Seite 28 4
~f—
Funher documents are lisied in the conlinualion of box C. IE Patent famity membars ara listed in annex.

" Special calegories of clied documents : T later document published afier the infernational fillng date
or priority date and nol in conflict with the application bu

*A' documenl defining the general siato of the aft which is not cited lo understand the principle or theory undertring the
considered to be of particular refevance invention

"E" oarlizr documant bul published on or after the intemational "X* document of parlicular relevance: the claimed invention
liing dale &annol be considered navel of cannol be considered to

*L* document which may throw doubts on prionity claimis) or involve an invantive step when thae document i laken atone
whichis ciied 1o establish Ihe publication daie of anolher *Y* document of panicular relevance; the claimed invention
citalion or ofher special reason (as specified) cannot be considered to involve an invenlive step when the

'O" documenl refetring lo an ol disclosure, use, exhibilion or document is combined with ohe or more other such docu-
olher means merds, such combination being obvious to a person skilied

*P* documeni published prior te the intemalicnal fiing gate bul in the ar, ]
laier than the priory date clained '&" document member of the same patenl family

Dae of tha aclual compietlon of 1he international search Dale of mailing of the intemalional search report

23 July 2003 01/08/2003
Name and malling address of Ihe ISA Aulhorized officer

Eurepean Patent Otfice, P.B. 5818 Patentlaan 2

TNIF - 2280 HY Rijswik . o .
al. (+531-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, .

Fax: (+31-70) 340-3016 Cortés, J

Forn PCT/SA210 (second shest) {July 1992)
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Internationa!

ication No

PCT/EP 03/03948

C.{Continuatton} DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category = | Guation of document, with indication,where appropriate, of the relevani passages

Relevant to claim No

X WO 01 54501 A (SYNGENTA AG (CH))
2 August 2001 (2001-08-02)
..Slehe W0 0039094 A
page 1, paragraph 1
Formel (Ib), Seite 44
Formel (Id), Seite 51
Formel (Ie), Seite 55
Verbindungen A30-B24, A62-B24, A92-B24,
Al22-B24, A152-B24, Al82-824
Formel (Iv), Seite 200

claims
X Formel (XVI), Seite 65
Verbindungen A30, A62, A92, A122, A152,
Al82
Y WO DO 15615 A {NOVARTIS AG (CH))

23 March 2000 (2000-03-23)
cited in the application
page 1, paragraph 1
Formel, Seite 67
Yerbindung 2.045

Formel A, Seite 106

claims

Y l WO 01 94339 A (SYNGENTA AG (CH))

13 December 2001 (2001-12-13)

[ page 1, paragraph 1

Formeln (Ib), (IIIc), Seite 18
Formeln (A), (Q1), (Q2), (Q3);
Seiten 40, 97, 102, 103 und Tabellen
Yerbindungen, Seiten 132-147
claims

A WO 01 66522 A (SYNGENTA AG (CH))
13 September 2001 (2001-09-13)
cited in the appiication

page 1, paragraph 1

Formeln (Id), (If), (Ig);
Tabellen 1, 3, 4

claims

A EP 0 791 572 A (NIPPON SODA CO LTD (JP))
27 August 1997 (1997-08-27)

cited in the application

Formel, Seite 29

page 1, Tine 5

Form PCTASA2210 {continualivn of secone cheet) {duly 1002)

1-10

1-10

1-10

1-10

1-10
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on patent lamily members

Intemnationa

icatlon No

PCT/EP 03/03948

Patent document Publication Patent family Publication
cited in search report date member(s) dats
WO 0039094 A 06-07-2000 AU 756636 B2 16-01-2003
AU 2101500 A 31-07-2000
BR 9916843 A 04-12-2001
- . _— CA. . ..2354387 Al ... .. . 06-07-2000.. _ _
CN 1333751°T 30-01-2002
WO 0039094 Al 06-07-2000
EP 1140845 Al 10-10-2001
JP 2002533443 T 08-10-2002
Us 2003040437 A1l 27-02-2003
W0 0154501 A 02-08-2001 AU 3733501 A 07-08-2001
BR 0107811 A 22-10-2002
CA 2396587 Al 02-08-2001
N 1396807 T 12-02-2003
CZ 20022547 A3 16-10~2002
Wo 0154501 A2 02-08-2001
EP 1250047 Az 23-10-2002
WO 0015615 A 23-03-2000 AU 755721 B2 19-12-2002
AU 5862999 A 03-04-2000
BR 9913745 A 05-06-2001
CA 2341291 Al 23-03-2000
CN 1318055 T 17-10-2001
Wo 0015615 Al 23-03-2000
EP 1114030 Al 11-07-2001
JP 2002524554 T 06-08-2002
US 2002016345 Al 07-02-2002
WO 0194339 A 13-12-2001 AU 6234401 A 17-12-2001
CA 2410345 Al 13-12-2001
€z 20023979 A3 16—-04-2003
WO 0194339 Al 13-12-2001
EP 1286985 Al 05-03-2003
WO 0166522 A 13-09-2001 AU 4245101 A 17-09-2001
Wo 0166522 Al 13-09-2001
EP (791572 A 27-08-1997 AU 3815695 A 31-05-1996
BR 9509624 A 16-09-1997
EP 0791572 Al 27-08-1997
Us 5834404 A 10-11-1998
CA 2204667 Al 17-05-1996
HU 77009 A2 02-03-1998
WO 9614285 Al 17-05-1996
PL 320090 Al 15-09-1997

Form PCTASA/210 (patent lamily annex} (July 1992}
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" INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT.

imternation kienzeichen

PCT/EP 03/03948
A, KLASSIFIZIERUNGDE ANMELDUNGSGEG STANDES
IPK 7 AOIN43/50 AQ1INA3/653  AO1N43/54 AOIN43/713  AOINA3/36

A01N43/56 AQIN43/78 ADIN43/80 AOIN43/76 C07D401/06
CO7D401/14  CO7D401/12

Nach der Inlemalionalen Falentkiassifikatlon (IPK) oder nach der nationalen Kiassifikation und der IPK

B. HECHERCMIERTE GEBIETE

IPK 7 AOIN c€O7D

F!echercl|ier1er..Mindgs.lpn'nsmff-{Klassiﬁka:i.onssyslem-undKlassiﬁkalionssm‘nole)---

Huchirchionsa abor nichl zym Mindeslprniiistaft gehdrende Verditentiichungen, sowelt diese unter die recherchierten (Gebiete failen

Wahrend der intemnationalen Recherche konsullierie eleldronische Datenbank (Name der Datenbank und evit. verwendele Suchbegrifte)

EPO-Internal, WPI Data

C. ALS'WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kalegone® | Bezeichnung der VerdHertichung, sowel erforderlich untar Angabe der in Betrachi kommenden Teile Belr. Anspruch Nr.

X WO 00 39094 A (NOVARTIS AG (CH)) 1-10
6. Juli 2000 (2000-07-06)

in der Anmeldung erwihnt

Seite 1, Absatz 1

Formel (Ia), Seite 148

Verbindungen A30-B24, A62-B24, A92-B24,
A122-B24, A152-B24, A182-B24

‘A" Verbtenthichung, die den aligemeitien Stand des Technik definiert,
aber nicht als basondars bedeulsam anzusehen ist

dom beanspruchlen Priorltilsdatum verdfienthch worden ist

oder dem Prioritalsdaium verdfentlicht worden ist und mit der
Anmeldung nichl kollidiert, sondern nur zum Verstandnis des der
Erfindung mgmnde!‘iglgenden Prinzips odes der ihr zugrundebegenden

'P* veridifenliichung, die vor dem intemnationalen Anmeidedatum, aber nach *&" Verdtientlichung, die Mitgied derselben Fatenftamile kst

Anspriiche

X Formel (XVId), Seite 55 3

Verbindungen A30, Ab2, AS2, A122, Al152,

Al82
X Formel Xa, Seite 28 4

- /__

L‘\rllut.-ri“lgir]em\é'ﬁrélienllichungen sind der Fartsetzung von Fald G zu Siehe Ankang Palantiamiie
* Besondere Kalegorien von angegebenen VerdHenllichungen 'T* Spalere Verofenllichung, die nach dem inlemationalen Anmegidedatum

"E* dlleres Dokumen!, das jedoch erst am oder nach dam interrationalen Theorie angegeben
Anmeldedatui veroifantlichi worden ist "X* Verdffenllichung von besonderer Bedeutung, e beanspruchte Erfindung
‘L* Verdllenthchung. die gecgnet Ist, elnen Priodtatsanspruch zweilelhatt er~ kann allein aulgrund dieser Verdffentichung nicht als neu oder auf
scheinen 2u Yassen, oder durch die das Verbffaniichungsdalum einer erfinderischer Tatigkeit beruhend beirachte! werden
anderen im Hecherchenberlohl genannten VerGlientlichung belegt werden vy Verdtientlichung von besonderer Bedeulung: die beanspruchte Erfixdung
sull oder die aus einem anderon besonderen Grund angogeben ist {wie kann nich als au! erfingerischer Tatigkeil beruhend betrachiet
ausgefiihrt) werden, wenn cte Versflentlichung mil elner oder mehreren anderen
'Q° vergientiichung, die sich aul eine miindliche OHfenbarung, Vembifentlichungen dieser Kalegoria In Varbindung gebracht wird und
oine Benulzung, eine Aussicliung oder andere Mafinahmen bezieht diese Verbindung fir einen Fachmann nahellegend ist

Dalum des Abschilusses der inlernalionalen Recherche

23. Juli 2003 01/08/2003

Absendadatum des internalionalen Recherchenberichls

Name und Posianschrit der Internationalen Recherchenbehdrde Bevolimachligier Badiensieter

Evropaisches Patentamt, P.B. 5818 Palentlaan 2
NL - 2280 HV Rijswijk : _ |

Tel {+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, .
Fax: (+31-70) 340-2016 Cortes, J

Formbiakt PCT/ASA210 (Slel 2) (uii 1992)




" INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT =~

Internationn| ktenzcichen

PCT/EP 03/03948

C.(Fortsetzing) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kalegone® | Bezeichnung der VerSffenllichung, sowsk erforderich unter Angabe der in Betrachl kommenden Teile Belr. Anspruch Nr.

X WO 01 54501 A (SYNGENTA AG (CH))
2. August 2001 (2001-08-02)

Seite 1, Absatz 1

Formel (Ib), Seite 44

Formei (Id), Seife 51

Formel (Ie), Seite 55

Verbindungen A30-B24, A62-824, A92-B24,
Al22-B24, A1h2-B24, Al82-B24

Formel (Iv), Seite 200

Anspriiche
X Formel (XVI), Seite 65
Verbindungen A30, A62, AS2, Alz22, A152,
Al182
Y WO 00 15615 A (NOVARTIS A& (CH))

23. Marz 2000 (2000-03-23)
in der Anmeldung erwahnt
Seite 1, Absatz 1

Formel, Seite 67
Verbindung 2.045

Formel A, Seite 106
Anspriiche

Y WO 01 94339 A (SYNGENTA AG {CH))

13, Dezember 2001 (2001-12-13)
Seite 1, Absatz 1

Formeln (Ib), (IIIc), Seite 18
Formeln {A), (Q1), (Q2), (Q3):
Seiten 40, 97, 102, 103 und Tabellen
Verbindungen, Seiten 132-147
Anspriche

A WO 01 66522 A (SYNGENTA AG (CH))
13. September 2001 (2001-09-13)
in der Anmeldung erwahnt

Seite 1, Absatz 1

Formeln (Id), (If), (Ig);
Tabellen 1, 3, 4

Anspriiche

A EP 0 791 572 A (NIPPON SODA CO LTD (JP))
27. August 1997 (1997-08-27)

in der Anmeldung erwdhnt

Formel, Seite 29

Seite 1, Zeile 5

1-10

siehe WO 0039094 A o s e e

1-10

1-10

1-10

Formblati PCTASA/21C (Fortestnng ven Eraft 2) Luli 18923




T "INTERNATIONALER HEGQ
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International

enzeichen

320090 Al

Angaben zu Veraifentlichu , d Iben Paten ilie L]
o ngen, dic ben Patenttamilie gehéren PCT/EP 03/03948 66
im Recherchenberlcht Datum der Mitglied(er) der Datum der
angeflhries Patenldokurnen: Verbflentichung Patentfamiiie Verdilentiichung
WO 0039094 A 06~07-2000 AU 756636 B2 16-01-2003
AU 2101500 A 31-07-2000
BR 9916843 A D4-12-2001
- . . WCA L ..2354387 A1 ... 06-07-2000. . |._. .. .
CN 1333751 1 30-01-2002
W0 0039094 Al 06-07-2000
EP 1140845 Al 10-10-2001
JP 2002533443 T 08-10-2002
US 2003040437 Al 27-02-2003
WO 0154501 A 02-08-2001 AU 3733501 A 07~-08-2001
BR 0107811 A 22-10-2002
CA 2396587 Al 02-08-2001
CN 1396807 T 12-02-2003
CZ 20022547 A3 16-10-2002
Wo 0154501 A2 02-08-2001
EP 1250047 A2 23~10-2002
WO 0015615 A 23-03-2000 AU 755721 B2 19-12-2002
Al 5862999 A 03-04-2000
BR 9913745 A 05-06-2001
CA 2341291 Al 23-03-2000
CN 1318055 T 17-10~2001
Wo 0015615 Al 23-03-2000
EP 1114030 Al 11-07-2001
JP 2002524554 T 06-08-2002
US 2002016345 Al 07-02-2002
WO 0194339 A 13-12-2001 AU 6234401 A 17-12-2001
CA 2410345 Al 13-12-2001
€z 20023979 A3 16-04-2003
Wo 0194339 Al 13-12-2001
EP 1286985 Al 05-03-2003
WO 0166522 A 13-09-2001 AU 4245101 A 17~-09-2001
WO 0166522 Al 13-09-2001
EP 0791572 A 27-08-1997 AU 3815695 A 31-05-1996
BR 9509624 A 16-09-1997
EP 0791572 Al 27-08-1997
us 5834404 A 10-11-1998
CA 2204667 Al 17-05-1996
HU 77009 A2 02-03-1998
WO 9614285 Al 17-05-1996
PL 15-09-1997

Fomidalt PCTASA210 [Arhang Paterdiamihe)iluli 1092}
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R PCT
‘b INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT

2N

(PCT Article 36 and Rule 70)

Applicant’s or agent's file reference SeeNoatificationof TransmittaiofTnternationa: Preliminary

LeA 36013-WO FOR FURTHER ACTION £, rvination Report (Form PCT/IPEA/416)
Internatioral application No. International filing date (day/month/Aear) Priority date (day/nonth/yeur)
PCT/EP2003/003948 16 April 2003 (16.04.2003) 29 April 2002 (29.04.2002)
Internationai Palent Classification (IPC) or national classification and IPC
AUIN 43/50
Applicant

BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT -

This iniernationai preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Exemining Authority
and is transmitted to the applicant according to Article 36.

This REPORT consists of a total of 2 sheets, including this cover sheet.

[

D This report 15 also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of the description, claims and/or drawings which have been
amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications rmade before this Authority (see Rule
70.16 ard Section 607 of the Administrative Instructions under the PCT).

These annexces consist of a toral of sheets.

3. This report contains indications relating to the following items:
it g Basis of the report
1l Priority
i Non-cstablishment of opinion with regard to novelly, inventive step and industrial applicabitity

Lrack of unity of invention

<70 0

Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or indusinial applicability;
citations and explanations supporting such statement

Vi [:] Certain documents cited
Vil D Certain defects in the international application
VI D Certain observations on the international application
Date of submission of the demand Date of completion of this report
26 August 2003 (26.08.2003) 17 December 2003 (17.12.2003)
Name and mailing addiess of the [IPEA/EP Authorized officer
Fucsimile No. Telephone No.

Form PCTAPEAMDY (cover shect) (July 1998)




INTERNATIONAL PRELIMINARY international application No. PCT/EP2003/003948
EXAMINATION REPORT

L Basis of the report

The basis of international preliminary examination report is the application as originally filed.

V. Reasaned statement under Rule 66.2(a)(ii) with regard to noveity, inventive step or
industrial applicability

In light of the documents cited in the international search report, it is considered

that the invention as defined in at least some of the claims does not appear to meet
the criteria mentioned in Article 33(1) PCT, i.e. does not appear to be novel and/or to
involve an inventive step (see international search repon, in particular the documents
cited X and/or Y and corresponding claim references).

Farm PCT/409NE1 (EPO-March 2002) P20752




of TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES &S '
o 7
L PCT

“‘bb INFORME DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
(Articulo 36 y Regla 70 del PCT)

Ref ia del expedicnte del 1!

s;igirt?a?\(t:éa €l expedicnte del agente 0 PARA ACTUACIONES Vor notificacion de Transmision def Repoite da Examcn
LE A 36 013 -WO ADICIONALES Prefiminar {Formato PCTAPEA4186)

Solicitud internacional No. Fecha de presentacion intemacional (diadmes/ano)} Fecha de prieridad {dia‘'mes/ario)
PCT/EPQ3/003948 16 de abril de 2003 29 de abril de 2002

Clasificacion Internacional de Patentes (IPC) o clasificacién nacional e IPC

AO1N 43/50

Solicitante

BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT

1.  Este informe de examen preliminar internacional ha sido preparado por esta Administracién encargada del
Examen Preliminar Internacional y se envia al sclicitante en concordancia con el articulo 36.

2. Este INFORME consta de unatotal de _ 2 hojas, incluyendo la portada

1 Este informe también se acompalia de ANEXOS, esto es doecumentos de la descripcion, reivindicaciones

y/o dibujos que han sido corregidos y que son la base de este informe y/o documentos que contienen
rectificaciones realizadas ante esta Administracion (Ver Regla 70.16 y Seccion 607 de las Instrucciones
Administrativas segun el PCT)

Estos anexos constan de un total de hojas.

3.  Este informe contiene indicaciones relativas a los siguientes aspectos:

I [ Fundamentos del Informe
I [] Prioridad
i ] No se establece concepto relativo a la novedad, nivel inventivo y aplicacién industrial
% ]  Carencia de unidad de la invencién
\% N Declaracion razonada segun el articulo 35(2), en relacidn con la novedad, nivel inventivo o
aplicacion industrial; citaciones y explicaciones que soportan dicha declaracion
V| [}  Ciertos documentos citados
Vil []  Ciertos defectos de la solicitud internacional
VI ] Ciertas observaciones respecto a la sclicitud internacional
Fecha de presentacion de la demanda Fecha de terminacion de este reporte

26 de agosto de 2003 17 de diciembre de 2003

Nombre y direccién de correo de la autoridad

o Funcicnario Autoriz:
encargada del examen preliminar onario A ado

Teléfono No.

Formato PCTAPEA/409 (portada) (julio 1998)




* INFORME DE EXAMEN , ; 2
PRELIMINAR INTERNACIONAL Solicitud Intemacional No. PCT/EP03/003948

l. Base del Informe

La base del informe de examen preliminar Intemacional es la solicitud de patente como
se presentd originalmente.

V. Declaraclén motivada seglin la Regla 86.2(a){ll) en cuanto a la novedad, el nivel
inventlve o la aplicaclén industrial

A la luz de los documentos citados en el informe de blasqueda internacional, se considera
que !a invencién como se define en al menos algunas de las relvindicaciones no parece
cumplir con los criterios mencionados en el articulo 33(1) del PCT, es decir, no parece ser
novedosa y/o constituir un nivel Inventivo (ver informe de blisqueda internacional, en
particular los documentos citados con X y/o con Y y las comespondientes referencias a
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PIRIDILCETONAS SUBSTITUIDAS,

Campo de Ia jnvencién
La invencién se refiere a nuevas piridilcetonas substituidas, a procedimientos
para su obtencién y a su empleo como agentes para ¢l tratamiento de las plantas,
5 especialmente como herbicidas.
An tes de Ia inv: n
Se sabe ya que determinadas piridilcetonas substituidas presentan propiedades
herbicidas (véanse las publicaciones WO-A-01/66522, WO-A-00/39094, WO-A-
00/15615, WO-A-96/17829, WO-A-96/14285 / EP-A-791572, WO-A-93/01171 / EP-A-
10 641780, JP-A-04029973 - citada en Chem. Abstracts 116:230216, JP-A-03052862 -
citada Chem. Abstracts 115:226166, WO-A-91/00260 / EP-A-432275, JP-A-
03038586 - citada en Chem. Abstracts 115:29323). Sin embargo, el efecto de estos
compuestos no es satisfactorio desde todos los puntos de vista.

Descripcién detallada de la invencién

15 Se han encontrado ahora nuevas piridilcetonas substituidas de la formula (T)
(R =
- _N
X M
en la que

n significa los nimeros 0, 1 0 2;
A significa alcanodiilo interrumpido, en caso dado, por O (oxigeno), S (azufre), SO
20 0 SO2 o significa - u ®-oxaalcanodiilo, a, c-dioxaalcanodiilo o @ u @
tiaalcanodiilo o o,w-ditiaalcanodiilo con, respecivamente, 1 hasta 6 Atomos de
carbono;
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significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa

alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 étomos
de carbono en los grupos alquilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono;
significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 étomos
de carbono en los grupos alquilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono;
significa un heterociclo con 4 hasta 12 miembros, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico, que contiene como parte integrante del heterociclo desde
1 hasta 4 4tomos de nitrégeno y, en caso dado, ademsds, un 4tomo de oxigeno, un
itomo de azufre, un agrupamiento SO- o un agrupamiento SQO;-, 1 hasta 3 grupos
oxo (C=0), 1 hasta 3 grupos tioxo (C=S) o 1 hasta 3 cianoimino (C=N-CN),
enlazado a través de un étomo de nitrégeno con A, substituido en caso dado

por hidroxi, por mercapto, por ciano, por halégeno,

por alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos, respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono,
por alquilsulfinilo con 1 a 4 itomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4
dtomos de carbono,

por alquilamino o dialquilamino con, respectivamente, 1 hasta 6 ftomos de
carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno,

22
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por alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltic o alquenilamino con,

respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o bien
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, per halégeno,

por cicloalquilo, cicloslquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino, cicloalquil-
alquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquilamino con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 itomos de carbono la parte _alqt_lilo. substituidos,
respectivamente, en caso dado, por hal6geno o por alquilo con 1 a 4étomos de
carbono, o

por fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o
bencilamino substituidos, respectivamente, caso dado por halégeno, por
alquilo con 1 a 44tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos siguientes

R R
A J bk

significa los niimeros 0 hasta 6,

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio con, respectivamente, 1 hasta 6
dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
hidroxi, 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 dtomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, o significa fenilo, o -en el caso en
que m signifique 2 hasta 6- significa en caso dado también junto con un segundo
resto R', oxigeno o alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 5 dtomos de carbono,

23
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significa hidroxi, formiloxi, halégeno, significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,

alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi,
alquilsulfoniloxi o alquilsulfonilamino con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de
carbono, substituidos respectivamente, en caso dado por ciano, por hidroxi, por
halégeno, por alcoxi con 1 a 4 dtomos 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 itomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono substituides, respectivaments, en
caso dado por halégeno, significa ariloxi, ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo,
arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilsulfonilamino, arilalcoxi,
arilalquiltio, arilnlql_xilsulﬁnilo o arilalquilsulfonilo con, respectivamente, 6 o 10
étomos de carbono en el grupo 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 &tomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltiocon 1 a 4
dtomoa de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 #4tomos de carbono, o signiﬁca un
agrupamiento Y’ -donde Y’ tiene el significado indicado anteriormente para Y,
sin embargo no es idéntico con Y en cada caso particular-,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, slquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 6 stomos de carbono en los grupos alquilo substituidos,
respectivamente, en caso dado por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi
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con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 étomos de carbono, por

alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 4
dtomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 dtomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por hnlégenc.) o por alquilo con 1 a 4 itomos
de carbono,

significa hidrdgeno, significa alquilo con 1 hasta 6 éitomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a
4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 #tomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 tomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo con,
respectivamente, 3 hasta 6 &tomos de carbono substituidos, respectivamente,
caso dado por ciano o por halégeno, significa cicloalquilo o cicloalquilalquilo
con, respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono en el grupo cicloalquilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 &tomos de carbono la parte alquilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégen.o o por alquilocon 1 a 4
dtomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo con, respectivamente, 6 o 10
dtomos de carbono en el grupo 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 &tomos de carbomo, por
halégenoalquilo con 1 a 4 tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
itomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi,
alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi con, respectivamente, 1 hasta 6
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dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso

dado, por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono o por
alcoxi-carbonilo con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi
con, respectivamente, 3 hasta 6 4tomos de carbono substituidos, respectivamente,
en caso dado por ciano o por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,
arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi con, respectivamente, 6 o 10 itomos de
carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 itomos de carbono en la
parte alquilo, substituidos, respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciamno,
por halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 itomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 itomos de
carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquilsulfinilo
con 1 a 4 étomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 itomos de
carbono, por ealquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono;

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, 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 hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 é4tomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi 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 4tomos de carbono,
significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 itomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 8 4 dtomos
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de carbono, o significa cicloalquilo con 3 hasta 6 4tomos de carbono substituido,

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

y
R’  significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,

alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con, respectivamente, 1

hasta 6 étomos 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,
~con inclusién de todas las posibles formas tautémeras de los compuestos de 1a férmula
general (I) y de las posibles sales o bien aductos con écidos o con bases de los
compuestos de la férmuia general (I)-.

En las definiciones anteriores y siguientes son vilidas, en tanto en cuanto no se
diga otra cosa, las definiciones siguientes:

Las cadenas hidrocarbonadas saturadas o insaturadas, tales como alquilo,
alcanodiilo, alquenilo o alquinilo, incluso en combinacién con heterodtomos, tal come
por ejemplo en alcoxi, alquiltio o alquilamino, son, respectivamente, de cadena lineal o
de cadena ramificada. En tanto en cuanto no se diga otra cosa son preferentes las
cadenas hidrocarbonadas con 1 hasta 6 étomos de carbono.

Cicloalquilo significa compuestos saturados, carbociclicos, que forman, en caso
dado, con otros anillos carbociclicos, sobrecondensados o puenteados, un sistema anular
policiclico. Son preferentes, en tanto en cuanto no se diga otra cosa, ciclopropilo,
ciclopentilo y ciclohexilo.

Arilo significa anillos hidrocarbonados arométicos, mono- o policiclicos, tales
como por ¢jemplo fenilo, naftilo, antranilo, fenantrilo, preferentemente fenilo o naftilo,
especialmente fenilo.

Heterociclilo significa compuestos saturados, insaturados o arométicos, anulares,
en los cuales al menos un miembros del anillo es un heterodtomo, es decir un &tomo

2>
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diferente de carbono. Cuando el anillo contenga varios heteroitomos, éstos pueden ser

iguales o diferentes. Los heterodtomos preferentes son oxigeno, nitrégeno o azuffe.
Cuando el anillo contenga varios tomos de oxigeno, éstos no serén contiguos. En caso
dado los compuestos anulares forman junto con otros anillos carbociclicos o
heterociclicos, sobrecondensados o puenteados, un sistema anular policiclico. Un
sistema anular policiclico puede estar enlazado a través del anillo heterociclico o a través
de un anillo carbociclico sobre-condensado. Son preferentes los sistemas anulares
monociclicos o biciclicos, especialmente los sistemas anulares monociclicos con 5 o 6
miembros en ¢l anillo y los sistemas anulares biciclicos con 7 hasta 9 miembros en el
anillo. '

Los compuestos segiin la invencién, de la fdrmula general (), contienen en caso
dado uno o varios étomos de carbono substituidos de manera asimétrica y, por lo tanto,
pueden presentarse en diversas formas enantiémeras (con la configuracién R y S) o bien
diasteredmeras. La invencién se refiere tanto a las diversas formas enantiémeras o bien
estereoisdmeras individuales posibles de los compuestos de la fdrmuls general (I) asi
como también a las mezclas de estos compuestos estereoisémeros.

Los substituyentes preferentes o bien los intervalos preferentes de los restos
presentes las férmulas anteriores y que se indicarin a continuacidn, se definen

seguidamente.
Preferentemente,

n significa los mimeros 0 o 1.
Preferentemente,

A significa alcanodiilo interrumpido por O, SO o SO; o significa o u ®-
oxaalcanodiilo, o m-dioxaalcanodiilo, a- u a-trialcanodiilo o o, ®-
ditiaalcanodiilo con, respectivamente, 1 hasta 4 itomos de carbono.
Preferentemente,



10

15

20

25

-9-
significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa

alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 4 itomos
de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dedo, por
ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono.
Preferentemente,

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

significa un heterociclo con 4 hasta 12 miembros, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico, que contiene de 1 hasta 4 &tomos de nitrégeno y, en caso
dado, ademis un dtomo de oxigeno, un dtomo de azufre, un agrupamiento SO-,
un agrupamiento SO2-, 1 0 2 grupos oxo (C=0), grupos tioxo (C=S) o grupos
cianoimino (C=N-CN) como parte integrante del heterociclo y que estd enlazado
a través de un dtomo de nitrégeno con A, substituido en caso dado,

por hidroxi, por mercapto, por ciano, por halégeno,

por alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, hasta 5 dtomos 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
étomos de carbono,
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por alquilamino o dialquilamino con, respectivamente, hasta 5 #tomos de

carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno,

por alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o alquenilamino con,
respectivamente, hasta 5 4tomos de carbono en los grupos a.lquenilo o bien
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,

por  cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquilamino
con, respectivamnente, 3 hasta 6 dtomos 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 halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, o

por fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o
bencilamino substituidos, respectivamente, en caso dado por halégeno, por
alquilo con 1 & 4 &tomos de carbono o por alcoxi con 1 2 4 dtomos de carbono.
Preferentemente,

significa uno de los agrupamientos siguientes

& B

significa los nieros 0 hasta 5,

significa hélogeno, significa alquilo o alquiltio con, respectivamente, 1 hasta 5
dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por alquiltio con
1 a 4 étomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 étomos de carbono o por

8D
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alquilsulfonilo con 1 a 4 &tomos de carbono, o significa fenilo, o -en el caso en

que m signifique 2 hasta 5- significa en caso dado también junto con un segundo
resto R, oxigeno o alcanodiilo (alquileno) con 2 hasta 4 &tomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, halégeno, significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi,
alquilsulfoniloxi o alquilsulfonilamino can, regpectivamente, 1 hasta 5 &tomos de
carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por
halégeno, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 &tomos
de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono o par alquilsulfonilo
con 1 a 4 itomos de carbono, -significa alqueniloxi o alquiniloxi con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en

. caso dado, por halégeno, significa ariloxi, ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo,

arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilsulfonilamino, arilalcoxi,
arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo con, respectivamente, 6 o 10
dtomos de carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 3 4tomos de carbono
en la parte alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por mitro, por
ciano, por haldgeno, por alquilo con 1 a 4 #tomos de carbono, por
halégenoalquilo con | a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
étomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 étomos de carbono o por
halégenoal-quilsulfonilo con 1 a 4 étomos de carbono, o significa un
agrupamiento Y -teniendo Y' el significado indicado anteriormente para Y de
manera preferente, sin embargo no es idéntico a Y en cada caso particular-,
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significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa

alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 5 4tomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, 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 étomos de carbono o por alquilsulfonilo 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 5 édtomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a
4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 #tomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 étomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo con,
respectivamente, 3 hasta 5 d4tomos de carbono, substituidos respectivamente,
caso dado, por ciano o por halégeno, significa cicloalquilo o cicloalquilalquilo
con, respectivamente, 3 hasta 6 4tomos de carbono en el grupo cicloalquilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono la parte alquilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo con, respectivamente, 6 o 10
dtomos de carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 3 dtomos de carbono
en la parte alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro, por
ciano, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 édtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
é;omos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 & 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
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dtomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por

halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarbo-
niloxi, alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi con, respectivamente, 1 hasta 5
dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono o por
alcoxi-carbonilo con 1 a 4 §tomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi
con, respectivamente, 3 hasta 5 4tomos de carbono, substituidos respectivamente,
en caso dado, por ciano o por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,
arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi con, respectivamente, 6 o 10 itomos de
carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 3 itomos de carbono en la
parte alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano,
por halégeno, por alquilo con 1 a 4 étomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 étomos de carbono, por alquilsulfinilo
con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de
carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 #4tomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, regpectivamente, 1 hasta 5 dtomos de carbono, substiﬁ:.idou
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con | a 4
Atomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 5 é&tomos de carbono
substitnido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 étomos
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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 &tomos de carbono,
significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 5 &tomos de carbono,
substituido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 §tomos
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,
y

significa hidrdgeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significe alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con, respectivamente, 1
hasta 5 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.,

De forma esper::ialmente preferente,

significa el niimero 0.

De forma especialmente preferente,

significa alcanodiilo interrumpido, en caso dado, por O, S, SO o SO; o significa
- u -oxaalcanodiilo 0 @& u ®-tiaalcanodiilo con, respectivamente, 1, 2 0 3
dtomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa nitro, ciano, halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino 0
dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 3 &tomos de carbono en los
grupos alquilo, substituidos respectivamente, caso dado por ciano, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa nitro, ciano, halégeno, o significa alquilo, alcoxi, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino, dialquilamino o
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dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 3 tomos de carbono en los

grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por cianmo, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono.

De forma especialmente preferente,

significa un heterociclo con 4 hasta 12 miembros, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico, enlazado a través de N (1 &tomo de nitrégeno) con A,
que contiene como parte integrante del heterociclo de 1 hasta 4 &tomos de
nitrégeno y, en caso dado, ademas un dtomo de oxigeno, un dtomo de azufre, un
agrupamiento SO-, un agrupamiento SOa2-, 1 0 2 grupos oxo (C=0), 1 o 2 grupos
tioxo (C=S), o un grupo cianoimino (C=N-CN) substituido en caso dado

por ciano, por halégeno,

por alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, hasta 4 &tomos de carbono en los grupos
alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado por ciano, por halégeno, por
alcoxi con 1 a 3 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 4tomos de carbono,
por alquilsulfinilo con 1 a 3 dtomos de carbono o por dqﬁlsﬂﬁﬂo conla3l
dtomos de carbono,

por alquilamino o dialquilamino con, respectivamente, hasta 4 #tomos de
carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno, _

por alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o alquenilamino con,
respectivamente, hasta 4 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o bien
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado por halégeno,

por cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino, cicloalquil-
alquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquiltioc o cicloalquilalquilamino con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en
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caso dado, 1 hasta 3 dtomos de carbono en la parte alquilo, substituidos

respectivamente, en caso dado, por halégeno y/o por alquilo con 1 a 3 dtomos de
carbono, o

por fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltic o
bencilamino, substit.uidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono.
De forma especialmente preferente,

significa uno de los agrupamientos siguientes

SS9 el ie

significa los niimeros 0 hasta 4,

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio con, respectivamente, 1 hasta 4
dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a 3 &tomos de carbono, por alquiltio con
1 a 3 dtomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a3itomosdecarbonoopo;'

- alquilsulfonilo con 1 a 3 dtomos de carbono, o sigrfiﬁca fenilo, o -en el caso en

que m signifique de 2 hasta 5- significa en caso dado también junto con un
segundo resto R', oxigeno o alcanodiilo (alquileno) con 2 o 3 &tomos de carbono,
significa hidroxi, formiloxi, ﬁalégeno, significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi,
ﬂqﬁhﬁfmﬂlmi o alquilsulfonilamino con, respectivamente, 1 hasta 4 4tomos de
carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por
halégeno, por alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 dtomos
de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 3 dtomos de carbono o por alquilsulfonilo
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con 1 a 3 dtomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi con,

respectivamente, 3 hasta 5 dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en
caso dado, por halégeno, significa ariloxi, ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo,
arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilsulfonilamino, arilalcoxi,
arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo con, respectivamente, 6 o 10
dtomos de carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 o 2 4tomos de carbono en
1a parte alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano,
por haldgeno, por alquik; con 1 a 3 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con
1 a 3 Atomos de carbono, por alcoxi con 1 a 3 étomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 4tomos de
carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 3 4tomos de carbono, por alquilsulfinilo
con 1 a 3 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 3 tomos de
carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 3 Atomos de carbono o por
balégenoalquilsulfonilo con 1 a 3 #4tomos de carbono, o significa un
agrupamiento Y’ -teniendo Y' el significado indicado anteriormente para Y como
especialmente preferente, sin embargo no es idéntico a Y en cada caso particular-
significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 4 dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi
con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 itdmos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 3 itomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 3
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 3 4&tomos
de carbono,

87—
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significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 4 &tomos de carbono

substituido, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxi con 1 a
3 étomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 3 itomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 a 3
dtomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo con, respectivamente, 3 o 4
dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano o por
halégeno, significa cicloalquilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta
6 itomos de carbono en los grupos cicloalquilo y, en caso dado, 1 hasta 3 dtomos
de carbono en la parte alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 3 4tomos de carbono, o significa arilo 0
arilalquilo con, respectivamente, 6 o 10 dtomos de carbono en el grupo arilo y, en
caso dado, 1 o 2 étomos de carbono la parte alquilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por halégeno, por alquilo con
1 a 3 étomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de
carbono, por alquiltio con 1 a 3 tomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a
3 4tomos de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 3 4tomos de carbono, por
halégenoalquilsulfinilo con 1 8 3 dtomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a
3 étomos de carbono o por halégenoalquilsulfonilo con 1 a 3 dtomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi,
alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi con, respectivamente, 1 hasta 4
dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por halégeno, por alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono o por
alcoxi-carbonilo con 1 a 3 dtomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi
con, respectivamente, 3 o0 4 4tomos de carbono, substituidos respectivamente, en
caso dado, por ciano o por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,
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arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi con, respectivamente, 6 o 10 #tomos

carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 o 2 itomos de carbono en la parte
alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por
halégeno, por alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 3
dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 3 itomos de carbono, por halégenoalcoxi
con ! a 3 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, por
halégenoalquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquil-sulfinilo con 1 a 3
dtomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 3 4tomos de carbono, por
alquilsulfonilo con 1 a 3 4tomos de carbono ¢ por halégenoalquilsulfonilo con 1
a J Atomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 4 dtomos de carbono, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 3
4tomos de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 4 dtomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 3 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 3 &tomos de carbono,
significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 4 é4tomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 3 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 3 dtomos de carbono,
Y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con, respectivamente, 1
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hasta 4 4tomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en

caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 & 3 dtomos de carbono.

De forma muy especialmente preferente,

significa metileno, etano-1,2-diilo (dimetileno), 1-oxa-etano-1,2-diilo, 2-oxa-
etano-1,2-diilo, 1-tia-etano-1,2-diilo, 2-tia-etano-1,2-diilo, propano-1,2-diilo,
propano-1,3-diilo (trimetileno), 1-oxa-propano-1,3-diilo, 2-oxa-propano-1,3-
diilo, 3-oxa-propano-1,3-diilo, 1-tia-propano-1,3-diilo o 3-tia-propano-1,3-diilo.
De forma muy especialmente preferente,

significa nitro, ciano, fldor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, metoxi o etoxi,
substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por cloro, por
metoxi o por etoxi, significa metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo o etilsulfonilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
flior y/o por cloro, o significa metilamino, etilamino, dimetilamino o
dimetilsulfonilo.

De forma muy especialmente preferente, .

significa nitro, ciano, flior, cloro, bromo, significa metilo, etilo, metoxi o etoxi,
substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por flbor, por cloro, por
metoxi o por etoxi, significa metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo,
metilsulfonilo o etilsulfonilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
flior y/o por cloro, o significa metilamino, etilamino, dimetilamino o
dimetilaminosulfonilo.

De forma muy especialmente preferente,

significa un heterociclo enlazado a través de nitrégeno con A, elegido de Ia serie
formada por pirmrolidinilo, oxopirmrolidinilo, pirrolilo, indolilo, pirazolilo,
imidazolilo, imidazolinilo, imidazolidinilo, oxoimidazolinilo, 2-oxo-1,3-diaza-
ciclopentilo, 2-oxo-1,3-diaza-ciclopentenilo, oxazolidinilo, 2-oxo-1,3-oxo0aza-
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ciclopentilo (2-oxo-oxazoli¢:1inilo), 1,2-oxoaza-ciclopentilo (isoxazolidinilo), 1,2-

oxoaza-ciclohexilo, tiazolidinilo, cianoiminotiazoli-dinilo, oxotriazolinilo,
tioxotriazolinilo, oxotetrazolinilo, piperidinilo, oxo-piperidinilo, 2-0xo0-1,3-diaza-
ciclohexilo, 2-oxo-1-aza-cicloheptilo, 2-0x0-1,3-diaza-cicloheptilo, morfolinilo,
piperazinilo, substituidos en caso dado por ciano, fldor, cloro, bromo,

por metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 8- o t-butilo, 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 etilsulfonilo, substituidos respectivamente, caso dado por
ciano, por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por metiltio, por
etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
por metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, dimetilamino o dietilamino,
substituidos respectivamente, en caso dado, por flior y/o por cloro,

por etenilo, propenilo, butenilo, etinilo, propinilo, butinilo, propeniloxi,
buteniloxi, propeniltio, buteniltio, propenilamino o butenilamino, substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo,

por ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi,
ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio,
ciclopentiltio, ciclohexiltio, ciclopropilamino, ciclobutilamino, ciclopentil-amino,
ciclohexilamino, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo,
ciclohexilmetilo, ciclopropilmetoxi, ciclobutilmetoxi, ciclopentilmetoxi,
ciclohexilmetoxi, ciclopropilmetiltio, ciclobutilmetiltio, ciclopentilmetiltio,
ciclohexilmetiltio, ciclopropilmetiltio, ciclobutilmetil-amino,
ciclopentilmetilamino o ciclohexilmetilamino, substitnidos respectivamente, en
caso dado, por flior, por cloro, por metilo o por etilo, o

por fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, bemciloxi, benciltio o

4
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bencilamino, substituidos respectivamente, en caso dado por fldor, por cloro, por

bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, - o t-butilo, por
metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi.

De forma muy especialmente preferente,

significa uno de los agrupamientos siguientes

& 2 Ay

significa los mimeros O hasta 3,

significa fldor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, substituidos, respectivamente, en caso dado, por ciano,
por fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por metiltio, por etiltio,
por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo, o
significa fenilo, o -en el caso en que m signifique 2 o 3- en caso dado también
junto con un segundo resto R!, significa oxigeno, metileno o dimetileno (ctano-
1,2-diilo),

significa hidroxi, cloro, 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,

metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, metilsulfonilamino o etilsulfonilamino,
substituidos respectivamente, en caso dado, por fldor, por cloro, por metoxi, por
etoxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, significa propeniloxi, buteniloxi,
propiniloxi, butiniloxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por fldor, por
cloro y/o por bromo, significa feniloxi, feniltio, fenilsulfinilo, fenilsulfonilo,

FR,
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fenilcarboniloxi, fenilcarbonilmetoxi, fenilsulfoniloxi, fenilsulfonilamino,

fenilmetoxi, fenil-metiltio, fenilmetilsulfinilo o fenilmetilsulfonilo, substituidos
respectivamente, en caso dado por nitro, por ciano, por fliior, por cloro, por
bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propi.lo, por difliormetilo, por
trifliormetilo, por clorodifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi,
por difliiormetoxi, por trifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio,
por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
trifliormetilsulfinilo, por  metilsulfonilo, por  etilsulfonilo, por
trifliormetilsulfonilo,

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, metilsulfonilo, etilsulfonilo, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi,
por metiltio, por ctiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo,
por metilsulfonilo o por etilsulfonilo, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano,
por flior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo,
substituidos respectivamente, en caso dado por ciano, 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 metilsulfonilo o por etilsulfonilo,
significa propenilo, butenilo, propinilo o butinilo, substituidos respectivamente,
en caso dado por ciano, por fliior, por cloro y/o por bromo, significa ciclopropilo,
ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, substituidos respectivamente, en caso dado,
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por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, o significa

fenilo o fenilmetilo, 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, per n- o i-propoxi, por difliormetoxi,
por triftbormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por
trifliormetiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por trifléormetilsulfinilo, por
metilsulfonilo, por etilsulfonilo o por trifliormetilsulfonilo,

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 flior, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo,
por n- o i-propoxi-carbonilo, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi o
butiniloxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por
cloro o por bromo, o significa fenilmetoxi, fenilcarboniloxi, fenilcarbonilmetoxi
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 trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por difliormetoxi,
por u-iﬂﬁo!metoxi, por metiltio, por ectiltio, por n- o i-propiltio, por
triftiormetiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por trifliormetilsulfinilo, por
metilsulfonilo, por etilsulfonilo o por trifliormetilsulfonilo,

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 etilsulfonilo, substituidos
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respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por cloro, por metoxi, por

etoXi, por n- o i-propoxi,

significa hidrdgeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, substituidos
respectivamente, en caso dado; por ciano, por fléor, por cloro, por bromo, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano,
por fliar, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo,

significa hidrogeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por fliior, por cloro, por metoxi, por
etoxi, por n- o i-propoxi, o significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o
ciclohexilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por
cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, y

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

Deben sefialarse especialmente los compuestos de la formula (I}

en la que

D, A, X ¢ Y tienen los significados anteriormente indicados y

y A

donde

significa uno de los agrupamientos siguicntes

R’
A &
R)m
R’ R‘)‘ R®
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significa los niimeros 0 hasta 3,

significa flGor, cloro, bromo, significa metilo, etilo, metiltio, etiltio, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por cloro, por bromo, por
metoxi, por etoxi, por metiltio, por etiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo o por etilsulfonilo,

signiﬁca'hidroxi, 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, etilami-
nocarboniloxi, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, metilsulfonilamino o
etilsulfonilamino, substituidos respectivamente, 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 metilsulfonilo o por
etilsulfonilo, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi, butiniloxi,
substituidos respectivamente, en caso dado, por flior y/o por cloro, significa
feniloxi, feniltio, fenilcarboniloxi, fenilcarbonilmetoxi, fenilsulfo-niloxi,
fenilsulfonilamino, fenilmetoxi, fenilmetiltio, substituidos respectivamente, en
caso dado, por nitro, por ciano, por flfior, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por
difliormetoxi, por triflliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por trifliormetiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por triflior-metilsulfinilo, por metilsulfonilo, por
etilsulfonilo, por trifliormetilsulfonilo,

significa hidrégeno, significa metilo o etilo, substituidos respectivamente, en
caso dado, por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por metiltio, por etiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo, significa
metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, o significa
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ciclopropilo,

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

significa hidroxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n-
o i-propoxi, por metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propoxi-
carbonilo, significa acetiloxi, propioniloxi, n- o i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi, significa propenil-oxi, buteniloxi,

propiniloxi o butiniloxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por ﬂﬁm‘._

por cloro o por bromo, o significa fenilmetoxi, - fenilcarboniloxi,

" fenilearbonilmetoxi 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- o i-propoxi,
por difliiormetoxi, por trifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio,
por triflGormetiltio, por metil-sulfinilo, por etilsulfinilo, por trifliormetilsulfinilo,
por metilsulfonilo, por etilsulfonilo o por trifliormetilsulfonilo.

Ademis deben sefialarse especialmente los compuestos de la férmula (7), en los

n, R, A, X y Z tienen los significados anteriormente indicados y

Y

significa un heterociclo con 4 hasta 12 miembros, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico, que contiene, como parte integrante del heterociclo de 1
hasta 3 dtomos de nitrégeno, un grupo axo y, en caso dado, ademés un dtomo de
oxigeno, un dtomo de azufre, un agrupamiento SO- 0 un agrup'hamiento SO, 10
2 grupos oxo (C=0), 1 o 2 grupos tioxo (C=S) o 1 hasta 3 grupos cianoimino
(C=N-CN) y que csti enlazado a través de un &tomo de nitrégeno con A,
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substituido en caso dado por

hidroxi, mercapto, ciano, halégeno,

por alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonito con, respectivamente, 1 hasta 6 ftomos 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 alquilsulfinilo con 1 a 4 §tomos de carbono o por alquilsulfonilo con 1 & 4
dtomos de carbono,

por alquilamino o dialquilamino con, respectivamente, 1 hasta 6 4tomos de
carbono en los grupos alquilo, substitunidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno,

por alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltic o alquenilamino con,
respectivamente 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o bien
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,

por cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino, cicloalquil-
alquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquilamino con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos 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 halégeno y/o por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, 0

por fenilo, feniloxi, feniltio, fepilamino, bencilo, benciloxi, bencilio o
bencilamino, substituidos respectivamente, caso dado, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono.
Ademis debe seflalarse especialmente los compuestos de la formula (I) en los

significa el nimero 0,
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significa metileno,

significa cloro, ciano, metoxi, metilsulfonilo o trifliormetilo,
significa 2-oxo-1,3-diaza-ciclopentilo o 2-0x0-1,3-diaza-ciclohexilo, substituidos
respectivamente, en caso dado, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-,

s- o t-butilo, o significa oxo-triazolinilo u oxo-tetrazolinilo, substituidos .

respectivamente, en caso dado, por metilo, por etilo, por metoxi, por etoxi, por
metiltio o por etiltio, y
significa uno de los agrupamientos siguientes

X A

significa hidroxi, 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, metoxicarboniloxi, etoxicarboniloxi,
metilaminocarboniloxi, etilami-nocarboniloxi, metilsulfo-niloxi, etilsulfoniloxi,
metilsulfonilamino o etilsulfonilamino, substituidos respectivamente, en caso
dado, por fltor, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por metiltio,
por ectiltio, por n- o i-propiltio, por metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por
metilsulfonilo o por etilsulfonilo, significa propeniloxi, buteniloxi, propiniloxi,
butiniloxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por flior y/o por cloro,
significa feniloxi, feniltio, fenilcarboniloxi, fenilcarbonilmetoxi, fenilsulfoniloxi,
fenilsulfonilamino, fenilmetoxi, fenilmetiltio, 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
difliormetoxi, por trifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por trifliormetiltio, por
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metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por triflior-metilsulfinilo, por metilsulfonilo, por

etilsulfonilo, por trifliormetilsulfonilo,

significa hidrégeno, significa metilo o etilo, substituidos respectivamente, en
caso dado, por fltior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por metiltio, por etiltio, por
metilsulfinilo, por etilsulfinilo, por metilsulfonilo o por etilsulfonilo, significa
metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, metilsulfonilo,
etilsulfonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, o significa
ciclopropilo,

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

significa hidroxi, significa metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, substituidos
respectivamente, en caso dado, por fliior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n-
o i-propoxi, por metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propox'-.
carbonilo, significa acetiloxi, propioniloxi, n- o0 i-butiroiloxi, metoxicarboniloxi,
etoxicarboniloxi, n- o i-propoxicarboniloxi, metilaminocarboniloxi,
etilaminocarboniloxi, n- o i-propilaminocarboniloxi, metilsulfoniloxi,
etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi, significa propenil-oxi, buteniloxi,
propiniloxi o butiniloxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por fldor,
por cloro o por bromo, o significa fenilmetoxi, fenilcarboniloxi,
fenilcarbonilmetoxi o fenilsulfoniloxi, substituidos respectivamente, en caso
dado, por nitro, por ciano, por fhior, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo,
por n- o i-propilo, por trifliormetilo, por metoxi, por etoxi, por n- o0 i-propoxi,
por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio,
por trifliormetiltio, por metil-sulfinilo, por etilsulfinilo, por trifliormetilsulfinilo,
por metilsulfonilo, por etilsulfonilo o por trifliormetilsulfonilo.

Seglin la invencidn son preferentes los compuestos de la férmula (I), en los que

sc¢ presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente como
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preferentes,

Segiin la invencién son especialmente preferentes los compuestos de la férmula
(), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados anteriormente
como especialmente preferentes.

Segiln la invencién son muy especialmente preferentes los compuestos de la
férmula (1), en los que se presenta una combinacién de los significados indicados
anteriormente como muy especialmente preferentes.

Las definiciones de los restos indicadas anteriormente de manera general o en los
intervalos preferentes son vélidas tanto para los productos finales de la formula (I) asf
como, de manera correspondiente, para los productos de partida para los productos
intermedios necesarios, respectivamente, para la obtencién. Estas definiciones de los
restos pueden combinarse arbitrariamente entre si, es decir incluso entre los intervalos
preferentes indicados. Ademss pueden no estar presentes definiciones particulares.

Las nuevas piridilcetonas substituidas de la formula (I) se caracterizan por una
actividad herbicida potente y selectiva.

Se obtienen las nuevas piridilcetonas substituidas de la férmula (1), si
se hacen reaccionar cidos piridincarboxilicos, substituidos, de la férmula general (II)

OH

=N

R
(R); _N

X y
la que
n, A, R, X e Y tienen el significado anteriormente indicado
-0 derivados reactivos de los mismos, tales como por ejemplo los halogenuros de acilo,
las cianidas de acilo o los ésteres correspondientes-
con compuestos de 1a férmula general (1)
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H-Z (IIn)

la que

A tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un agente deshidratante asi como, en caso dado, en
presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccién, en caso dado, en presencia
de uno o varios diluyentes,

Y, en caso dado, después de la realizacién del procedimiento seglin la invencién se
lievan a cabo, seglin métodos usuales, en los compuestos obtenidos de este modo, de 1a
formula general (I), en el dmbito de la definicién de los substituyentes, reacciones
sul_asimﬁmtes (por ejemplo reacciones de substitucién, de oxidacién o de reducciéon) para
su transformacién en otros compuestos de la fdrmula general ().

Si se emplean, por gjemplo, el 4cido 6-cloro-2-(3-metil-2-0xo-imidazolidin-1-il-
metil}-nicotinico y la ciclohexano-1,3-diona como productos de partida, podrd
esquematizarse el desarrollo de la reaccién en el caso del procedimiento segin la
invencién por medio del esquema de férmulas siguiente:

?‘ng #Qg Y’

Los 4cidos piridincarboxilicos substituidos, a ser empleados como productos de
partida en el caso del procedimiento segin Ia invencién, para la obtencién de los
compuestos de la férmula general (I), estdn definidos en general por medio de la fdrmula
(II). En la férmula general (II), n, A, R, X ¢ Y tienen preferentemente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
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especialmente preferente, de manera muy especialmente preferente o en el caso mas

preferente para n, A, R, X ¢ Y en relacién con la descripcién de los compuestos segin la
invenci6én de la formula general (I). Los productos de partida de la formula general (II)
no son todavia conocidos por la literatura y constituyen, a modo de nuevos productos, un
objeto de la presente solicitud.

Los compuestos a ser empleados ademis como productos de partida en ¢l caso
del procedimiento segfin la invencién, para la obtencién de los compuestos de la formula
general (I), estin definidos en general por medic de la férmula (III). En la férmula
general (III), Z tiene, preferentemente, el significado que ya ha sido indicado
anteriormente de manera preferente, de manera especialmente preferente, de manera
muy especialmente preferente, o en el caso mas preferente para Z, en relaciéon con la
descripcién de los compuestos segin la invencién de la férmula general (I).

Los productos de bartida de la férmula (IIT) son productos quimicos orgénicos
para sintesis, conocidos.

_ El procedimiento segin la invencién para la obtencién de los compuestos de la
f6rm1da.genenl (I) s lleva a cabo, preferentemente, en presencia de uno o varios
agentes auxiliares de la reaccién. Como agentes auxiliares de la reaccién para el
procedimiento segiin la invencién entran en consideracién, en general, las bases o
aceptores de dcido inorgfinicos u orginicos usuales. A estos pertenecen,
preferentemente, acetatos, amidas, carbonatos, bicarbonatos, hidruros, hidréxidos o
alcanolatos de metales alcalinos o de metales alcalino-térreos tales como, por ejemplo,
acetato de sodio, de potasio o de calcio, amida de litio, de sodio, de potasio o de calcio,
carbonato de sodio, de potasio o de calcio, bicarbonato de sodio, de potasio o de calcio,
hidruro de litio, de sodio, de potasio o de calcio, hidréxido de litio, de sodio, de potasio
o de calcio, metanolato, etanolato , n- o i-propanolato, n-, i-, 8- o t-butanolato de sodio o
de potasio, ademaés, también compuestos orginicos bisicos nitrogenados tales como, por
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ejemplo, trimetilamina, trietilamina, h1pro-1;’14l;mma, 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[2,2,0]-octano (DABCO), 1,5-diazabiciclo,
[4,3,0]-non-5-eno (DBN), y 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-undec-7-eno (DBU).

El procedimiento seglin la invencién para la obtencién de los compuestos de la
férmula (1) se lleva a cabo, preferentemente, con empleo de un agente deshidratante. En
este caso entran en consideracién los productos quimicos usuales, adecuados para
enlazar agua. Como cjemplos a este respecto pueden citarse diciclohexilcarbodiimida,
carbonil-bis-imidazol y anhidrido del 4cido propanofosfdnico, serén preferentes la
diciclohexilcarbodiimida y el anhidrido del &cido propanofosfénicos.

El procedimiento segiin la invencién, para la obtencién de los compuestos de la
férmula general (I) se llevard a cabo, preferentemente, con empleo de uno o varios
diluyentes. Como diluyentes para la realizacién del procedimiento segiin la invencién
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
especialmente, los hidrocarburos 'aliﬁtieos. aliciclicos o aromiticos, caso dado
halogenados, tales como por ejemplo bencina, benceno, tolueno, xileno, clorobenceno,
diclorobenceno, éter de petrbleo, 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 teles 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.

Las temperaturas de la reaccién, en la realizacién del procedimiento segin la
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invencion para la obtencién de los compuestos de 1a férmula (I), pueden variar dentro de

amplios limites. En general se trabaja a tempersturas comprendidas entre 0°C y 150°C, y
preferentemente a temperaturas comprendidas entre 10°C y 120°C.
El procedimiento segin la invencidn se lleva a cabo, en general, a presién
5 normal. No obstante es posible también llevar a cabo el procedimiento segin la
invencién a presién mas elevada o bajo presién mas reducida - en general comprendida
_ entre 0,1 bar y 10 bares-.
Para la realizacién del procedimiento segin la invencién se emplearin los
productos de partida, en general, en cantidades equimolares. No obstante ¢s posible
10 también emplear uno de los componentes en un exceso mayor. La reaccién se llevard a
cabo, en general, en un diluyente adecuado, en presencia de un agente auxiliar de la
reaccién y la mezcla de la reaccién se agitard, en general, durante varias horas a la
temperatura necesaria. La elaboracién se llevard a cabo seglin procedimientos usuales
(véanse los ejemplos de obtencién).
15 Se obtienen los nuevos icidos piridincarboxilicos substituidos de la férmula
general (I1), si
se hacen reaccionar ésteres substituidos de los dcidos piridincarboxilicos de la férmula
general (1V)

(R);

20 enlaque
n, A,RyX tienen los significados anteriormente indicados,
R! significa alquilo (especialmente metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 5- o t-butilo) o
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significa arilalquilo (especialmente significa bencilo) y

X'  significa halégeno (especialmente cloro o bromo),
en una primera etapa con compuestos de la férmula general (V)
' M-Y ™)
en la que
Y  tiene cl significado anteriormente indicado y
M significa hidrbgeno o un equivalente de metal (especialmente litio, sodio o
potasio),
en caso dado en presencia de uno o varios auxiliares de la reaccién, y, en caso dado, en
presencia de uno o varios diluyentes, y se transforman los ésteres de los 4cidos
carboxilicos, obtenidos de este modo, de la férmula general (VI)

en una segunda etapa, seglin métodos usuales, en los écidos carboxflicos de la férmula
(D.

Los ésteres substituidos de los dcidos piridincarboxilicos, a ser empleados como
productos de partida en el caso del procedimiento segin la invencién, para la obtencién
de los compuestos de la férmula general (II), estdn definidos en general por medio de la
férmula (IV). En la férmula general (IV), n, A, R, X tienen preferentemente aquellos
significados que ya han sido citados anteriormente de manera preferente, de manera
especialmente preferente, de manera muy especialmente preferente o en el caso mas
preferente para n, A, R, X en relacién con la descripcién de los compuestos segin la
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invencién de la férmula general (I).

Los compuestos, a ser empleados ademiés como productos de partida en el caso
del procedimiento segtn la invencién, para la obtencién de los compuestos de la formula
general (II), estin definidos, en general, por medio de la férmula (V). En la férmula
general (V), Y tiene preferentemente el significado que ya ha sido indicado
anteriormente de manera preferente, de manera especialmente preferente, de manera
muy especialmente preferente o en el caso mas preferente para Y en relacién con la
descripcién de los compuestos segin la invencién de la féormula general (T). Los
productos de partida de la férmula general (V) son productos quimicos orginicos para
sintesis, conocidos.

El procedimiento segin la invencién para la obtencién de los compuestos de la
formula general (II) se lleva a cabo, preferentemente, en pmencu de uno o varios
agentes auxiliares de la reaccién. Como agentes auxiliares de la reaccién para el
procedimiento segin la invencién entran en consideracién, general, 1as bases o
aceptores de 4cido inorghnicos u orghnicos usuales. A estos pertenecen,
preferentemente, acetatos, amidas, carbonatos, bicarbonatos, hidruros, hidréxidos o
alcanolatos de metales alcalinos o de metales alcalino-térreos tales como, por ejemplo,
acetato de sodio, de potasio o de calcio, amida de litio, de sodio, de potasio o de calcio,
carbonato de sodib, de potasio o de calcio, bicarbonato de sodio, de potasio o de calcio,
hidruro de litio, de sodio, de potasio o de celcio, hidrdxido de litio, de sodio, de potasio
o de calcio, metanolato, etanolato , n- o i-propanolato, n-, i, 8- o t-butanolato de sodio o
de potasio, ademads, también compuestos orgAnicos bisicos nitrogenados tales como, por
cjemplo, 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-
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piridina, N-metil-piperidina, 1,4-diazabiciclo[2,2,0}-octano (DABCO), 1,5-diazabiciclo,

[4,3,0}-non-5-eno (DBN), y 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-undec-7-eno (DBU). Sin preferentes
el hidruro de sodio, el carbonato de sodio y la trietilamina.

El procedimiento seglin la invencién, para la obtencién de los compuestos de la
férmula general (II) se llevard a cabo, preferentemente, con empleo de uno o varios
diluyentes. Como diluyentes para la realizacién del procedimiento segilin la invencién
entran en consideracién todos los disolventes orgénicos inertes. A estos pertenecen,
especialmente, los hidrocarburos alifiticos, aliciclicos o aromiticos, 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 (THF), 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 (DMF), N,N-dimetilacetamida,
N-metil-formanilida, N-metil-pirrolidona o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como
acetato de metilo o acetato de ectilo; sulféxidos tal como dimetilsulféxido. Son
preferentes acetonitrilo, THF y DMF. Como diluyentes entran en consideracion, para la
segunda etapa, ante todo los disolventes orginicos inertes y sus mezclas con agua, A
estos pertenecen, especialmente, los hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o arométicos, en
caso dado halogenados, tales como por ejemplo bencina, benceno, tolueno, xileno,
clorobenceno, diclorobenceno, éter de petrdleo, hexano, ciclohexano, diclorometano,
cloroformo, tetracloruro de carbono; éteres, tales como dietiléter, diisopropiléter,
dioxano, tetrahidrofurano (THF), 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 (DMF), N,N-dimetilacetamida,
N-metil-formanilida, N-metil-pirrolidona o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como
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acetato de metilo o acetato de etilo; sulféxidos tal como dimetilsulféxido. Es preferente

el THF y mezclas de THF y agua.

Las temperaturas de la reaccion, en la realizacién del procedimiento segin la
invencidén para la obtencién de los compuestos de la formula (II), pueden variar dentro
de amplios limites. En general se trabaja 8 temperaturas comprendidas entre 0°C y
150°C, y preferentemente a temperaturas comprendidas entre 10°C y 120°C, de forma
especialmente preferente entre 20°C y el punto de ebullicién del diluyente empleado.

El procedimiento segiin 1a invencién para la obtencién de los compuestos de 1a
férmula general (II) se lleva a cabo, en general, a presién normal. No obstante es posible
también llevar a cabo el procedimiento segtin la invencién a presién mas elevada o bajo
presién mas reducida - en general comprendida entre 0,1 bar y 10 bares-.

Para la realizacién del procedimiento segin la invencién se emplearin los
productos de partida, en general, en cantidades equimolares. No obstante es posible
también emplear uno de los componentes en un exceso mayor. La reaccién se llevard a
cabo, en generel, en un diluyente adecuado, en presencia de un agente auxiliar de la
reaccidn y la mezcla de la reaccién se agitard, en general, durante varias horas a la
temperatura necesaria.

La elaboracién se leva a cabo segiin los métodos usuales, por ejemplo mediante
filtracién, recristalizacién o cromatografia (véanse los ejemplos de obtencién).

Los compuestos de la férmula (VI) pueden transformarse bien directamente (*in
situ™) para dar los compuestos de la formula (II) o aislarse como paso previo a su
conversién ulterior.

Los productos activos segiin la invencién se pueden emplear como defoliantes,
duecanm,agenmhmbidduyupecialmmwmoagmnmpnuelﬁninnhsmﬂu
hierbas. Por malas hierbas, en el méds amplio sentido, sc han de entender las plantas que
crecen en lugares donde son indeseadas. El hecho de que las substancias, segfin Ia
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invencién, actien 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 dicotiledéneas de las clases: Abutilon , Amaranthus, Ambrosia, Anoda,
Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurea,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver,
Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotsla,
Rumex, Salsola, Senccio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenocles,
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.
Malas hierbas monocotiledéneas de las clases: Aegilops, Agropyron, Agrostis,
Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon,
Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis, Erio-
chloa, 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 estd sin embargo,
limitado en forma alguna estas clases, sino que se extienden en igual forma también sobre
otras plantas.
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Los productos activos segimn la invencién son adecuados, en funcién de la

concentracién, para combatir totalmente Jas hierbag malas, por ejemplo, en instalaciones
industriales y viarias y en caminos y plazas, con y sin crecimiento de 4rboles. Del mismo
modo, se pueden emplear los compuestos para combatir las hierbas malas en cultivos
permanentes, por ejemplo, en instalaciones forestales, de drboles de adomo, de 4rboles
frutales, de vifiedos, de drboles citricos, de nogales, de pléitanos, de café, de té, de goma de
palmas de aceite, de cacao, de frutos de bayas y de lipulo, sobre-trazados ornamentales y
deportivos y en superficies de prados y para combatir las hierbas malas en forma selectiva
en los cultivos mono-anuales.

Los compuestos segin la invencién de la formula (I) muestran una potente
actividad herbicida y un amplio espectro de actividad cuando se emplean 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 monocotiledineas y dicotiledéneas en
cultivos monocotiledéneos y dicotiledéneos, tanto en el procedimiento de pre-brote como
en el procedimiento de post-brote.

Los productos activos segiin la invencién pueden emplearse también, en con
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicacién para la lucha contra las
pestes animales y contra las enfermedades de las plantas fiingicas o bacterianas. También
pueden emplearse, en caso dado, a modo de productos intermedios o de 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 entenderdn en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales como

plantas gilvestres 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 optimacidn o por medioc de métodos
biotecnoldgicos y de ingenierfa genética, con inclusién de las plantas transgénicas y con
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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 érganos acreos y subterrineos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y raices, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos,
flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas 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 plamtas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo directamente o por accién sobre 1a Jocalidad, sobre el
medio ambiente o0 en el recinto de almacenamiento segin los métodos de tratamientos
usuales, por ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido,

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

las semillas, ampliamente por medio de recubrimientos con una o varias capas.

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

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo, mediante mezcla
de los productos activos con materiales extendedores, esto es, con disolventes liquidos y/o
excipientes 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
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hidrocarburos alifiticos clorados, tales como los cloroben-cenos, cloroetilenos o cloruro de

metileno, los hidrocarburos aliféiticos, tales como ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo,
las fracciones de petréleo crudo, los aceites minerales y vegetales, los alcoholes tales como
butanol, o glicol, asi como sus ésteres y éteres, las cetonas, tales como acetona,
metiletilcetona, metilisobutilcetona, o ciclohexancona, 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 molturados, tales como caoclines, arcillas, talco, creta, cuarzo,
attapulgita, montmorillonita o tierras de diatorméas y minerales sintéticos molturados, tales
como #cido silicico, altamente disperso, éxido de aluminio y silicatos, como excipientes
sOlidos 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 orginicas, asi como granulados de
materiales orghnicos, tales como serrines, ciscaras de nuez de coco, panochas de maiz y
tallos de tabaco; como emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consideracién:
por ejemplo, los emulsionantes no idnicos y anidnicos, tales como ésteres polioxietilenados
de dcidos grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por e¢jemplo
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como los
hidrolizados de alblimina; como dispersantes entran en consideracién: por cjemplo,
lixiviaciones sulfiticas de lignina y metilceluloaa,

En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como carboximetil-
celulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, grarinlados o en forma de litex,
tales como goma arébiga alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asf 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 inorgéinicos, por ejemplo,
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6xido de hierro, éxido de titanio, azul ferrocidnico y colorantes orgénicos, tales como

colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de ftalocianina metélicos y nutrientes en trazas,
tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y cinc.

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

Los productos activos segin la invencién puede presentarse como tales o0 en sus
formulaciones también en mezclas con herbicidas conocidos y/o con productos que
mejoren la compatibilidad para con las plantas de cultivo (“protectores”)"para la lucha
contra las malas hierbes, siendo posibles formulaciones listas para su aplicacion o mezclas
de tanque. También son posibles, por lo tanto, mezclas con agentes para la lucha contra las
malas hierbas, que contengan uno o varios herbicidas conocidos y un protector.

Para las mezclan entran en consideracién herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen (-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodio), Ametryne,
Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin,
Azimsulfuron, 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, Chlomsulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-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, Dichlorprop (-P), Diclofop (-metilo),
Diclosulam, Dicthatyl (-etilo), Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron,
Dimepiperate, Dimethachlor, Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam,
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Dinitramine, Diphenamid, Diquat, Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC,

Esprocarb, Ethalfluralin, Ethametsulfuron (-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen,
Ethoxysulfuron, Etobenzanid, Fenoxaprop (-P-etilo), Fentrazamide, Flamprop (-
isopropilo, -isopropilo-L, -metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butilo),
Fluazolate, Flucarbazone (-sodio), Flufenacet, Flufenpyr, Flumetsulam, Flumiclorac (-
pentilo), Flumioxazin, Flumipropyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone,
Fluoroglycofen (-etilo), Flupoxam, Flupropacil, Flurpyrsulfuron (-metilo, -sodio),
Flurenol (-butilo), Fluridone, Fluroxypyr (-butoxipropilo, -meptilo), Flurprimidol,
Flurtamone, Fluthiacet (-metilo), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate
(-ammonium), Glyphosate (-isopropilammonio), Halosafen, Haloxyfop (-etoxietilo, -P-
metilo), Hexazinone, Imazamethabenz (-metilo), Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic,
Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, lodosulfuron (-metilo, -sodio),
loxynil, Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlotole, Isoxaflutole,
Isoxapyrifop, Ketospiradox, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop, Mefenacet,
Mesotrione, Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenzuron,
Metobromuron, (alpha-) Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron
(-metilo), Molinate, Monolinuron, Naproanilide, Napropamide, Neburon, Nicosulfuron,
Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxasulfuron,
Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, 4cido pelargdnico, Pendimethalin, Pendralin,
Penoxysulam, Pentoxazone, Pethoxamid, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos,
Pretilachlor, Primisulfuron (-metilo), Profluazol, Profoxydim, Prometryn, Propachlor,
Propanil, Propaquizafop, Propisochlor, Propoxycarbazone (-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,
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Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron (-metilo), Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam,

Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenyichlor, Thiafluamide,
Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-metilo), Thiobencarb, Tiocarbazil,
Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron (-metilo), Triclopyr, Tridiphane,
Trifluralin, Trifloxysulfuron, Triflusulfuron (-metilo), Tritogulfuron.

Para las mezclas entran en consideracién, ademéds, protectores conocidos, por
ejemplo
AD-67, BAS-145138, Benoxacor, Cloquintocet (-mexilo), Cyometrinil, 2,4-D, DKA-24,
Dichlormid, Dymron, Fenclorim, Fenchlomzol (-etilo), Flurazole, Fluxofenim,
Furilazole, Isoxadifen (-etilo), MCPA, Mecoprop (-P), Mefenpyr (-dietilo), MG-191,
Oxabetrinil, PPG-1292, R-29148,

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 aplicacién preparadas a partir de los mismos mediante diluciones
ulteriores, tales como soluciones listas para su empleo, suspensiones, emulsiones, polvos,
pastas y granulados. El empleo se lleva a cabo en forma usual por ejemplo mediante riego,
pulverizacién, aspersién, esparcido.

Los productos activos scglin 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. Fundamentalmente
dependen del tipo del efecto deseado. En general las cantidades empleadas se sita entre 1
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gy 10 kg de producto activo por hectirea de superficie del terreno, preferentemente entre 5

8Y 5 kg por hectérea.

Tal como ya se ha indicado anteriommente, pueden tratarse segiin la invencién todas
las plantas y sus partes. En una forma de realizacién preferente se tratan plantas y
variedades de plantas as{ como sus partes de crigen silvestre o que se obtienen por métodos
de cultivo bioldgicos convencionales, tales como cruzamiento o fusién de protoplastos. En
otra forma preferente de realizacitn se tratan plantas y variedades de plantas transgénicas,
que hayan sido obtenidas segin métodos de ingenieria genética en caso dado en
combinacién con métodos convencionales (organismos genéticamente modificados) y sus
partes. La expresion “partes” o bien “partes de plantas” o “componentes de plantas” ha sido
anteriormente explicada

De forma especialmente preferente se tratan plantas, segin la invencién, de las
variedades de plantas usuales en el mercado o que se encuentran en utilizacién, Por
variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propiedades (“caracteristicas™), que
se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagénesis o por
técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

Segin los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizacién y
de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacién, alimentacién)
pueden presentarse también por medio del tratamiento segim la invencién efectos
sobreaditivos (“sinérgicos”). De este modo son posibles, por ejemplo, menores cantidades
de aplicacién y/o ampliaciones del espectro de actividad y/o un reforzamiento del efecto de
los, productos empleables segin la invencién, mejore crecimiento de las plantas, mayor
tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra la sequia o contra
¢l contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién mis
ficil, aceleracién de la maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad
y/o mayor valor nutriivo de los productos recolectados, mayor capacidad de
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almacenamiento y/o de transformacién de los productos recolectados, que van mas alls del

efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenieria genética) a ser tratadas, preferentemente, segiin la invencién, pertenecen todas
las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por ingenieria
genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas especialmente ventsjosas
(“caracteristicas™). Ejemplos de tales propiedades son, un mejor crecimiento de las plantas,
mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bejas, mayor tolerancia frente a la sequia o
contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién
més ficil, aceleracién de la maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor
calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos recolectados, mayor capacidad de
almacenamiento y/o de transformacién de los productos recolectados. Otros ejemplos,
especialmente sefialables para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas
frente a las pestes animales y microbianas, tal como frente a insectos, dcaros, hongos
fitopatdgenos, bacterias y/o virus asi como una mayor tolerancia de las plantas frente a
determinados productos activos herbicidas. Como ejemplos de plantas transgénicas se
citaran las plantas de cultivo importantes, tales como cereales (trigo, armoz), maiz, soja,
patata, algodén, colza asi como plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera,
citricos y uva), debiéndose seflalar especialmente mafz, soja, patata, algodén y colza. Como
propiedades (“caracteristicas™) se sefialard especialmente la mayor resistencia de las plantas
frente a los insectos por medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente
aquellas que se generan en las plantas por el material genético procedente de Bacillus
Thuringiensis (por cjemplo por medio de los genes CrylA(a), CryIA(b), CrylA(c), CryllA,
CryllIA, CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylF asf como por sus combinaciones),
(denominadas a continuacién “plantas Bt'). Como propiedades (“caracteristicas™) deben
seilalarse ademés, especialmente, la mayor registencia de las plantas frente a los hongos, las
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bacterias y los virus mediante resistencia ad-t:ugi;ida gistémica (SAR), sistemina, fitoalexina,
elicitores asl como genes de resistencia y proteinas y toxinas expresadas correspondientes.
Como propiedades (“caracteristicas™) deben seflalargse ademds, especialmente, la mayor
tolerancia de las plantas frente a determinados productos activos herbicidas, por ejemplo
imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o Phosphinotricin (por ejemplo gen “PAT™). Los
genes que proporcionan las respectivas propiedades (“caracteristicas”) deseadas pueden
estar presentes también en combinaciones entre sf en las plantas transgénicas. Como
ejemplos de “plantas Bt” pueden citarse variedades de mafz, variedades de algodém,
variedades de soja y variedades de patata, que se comercializan bajo las marcas
registradas YIELD GARD® (por ejemplo mafz, algoddn, soja), KnockQut® (por
ejemplo maiz), StarLink® (por ejemplo maiz), Bollgard® (algodén), Nucotn
(algodén) y NewLeafl® (patata). Como ejemplos de plantas tolerantes de los herbicidas
pueden citarse variedades de mafz, variedades de algoddn y variedades de soja, que se
comercializan bajo las marcas registradas Roundup Ready® (tolerancia contra
Glyphosate, por cjemplo maiz, algodén, soja), Liberty Link® (tolerancia contra
Phosphinothricin, por ejemplo colza), IMI® (tolerancia contra imidazolinonas) y STS
(tolerancia contra sulfonilureas por ejemplo maiz). Como plantas resistentes a los
herbicidas (cultivadas convencionalmente con relacién a la tolerancia a los herbicidas)
pueden citarse también las variedades comercializadas para la denominacién
Clearfield® (por ejemplo maiz). Evidentemente estas manifestaciones son vélidas
también para las variedades de plantas desarrolladas en el futuro o bien que se
comercialicen o se desarrollen en el futuro con estas propiedades genéticas
(“‘caracteristicas™).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa segin la
invencién con los compuestos de la férmula general I o bien de las mezclas de los
productos activos seglin la invencién, presentindose ademis de la buena lucha contra las

e
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malas hierbas, los efectos sinérgicos anteriormente citados con las plantas o variedades

de plantas transgénicas. Los sectores preferentes, anteriormente citados, en el caso de los
productos activos o bien de las mezclas, son vélidos también para el tratamiento de estas
plantas. Debe schialarse de manera especial el tratamiento de las plantas con los
compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el presente texto.

La obtencidén y el empleo de las substancias activas seglin la invencidn se
deducen de los ejemplos siguientes:
Ejemplos de obtencién:
Ejemplo 1.

0
=

| AN tf:-cu,

CF,

Se agita durante 18 horas, a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) una
mezcla constituida por 1,00 g (3,63 mmoles) del icido 6-trifliormetil-2-(3-metil-2-o0xo-
imidazolidin-1-il-metil}-nicotinico, 0,41 g (3,63 mmoles) de ciclohexano-1,3-diona, 0,90
g (4,35 mmoles) de diciclohexilcarbodiimida y 30 ml de acetonitrilo. A continuacién se
afladen, a esta mezcla, 0,75 g (7,25 mmoles) de trietilamina y 0,15 g (1,45 mmoles) de
cianuro de trimetilsililo y la mezcla de la reaccién se agita durante 18 horas a esta
temperatura. A continuacién se¢ concentra por evaporacién bajo presién reducida, el
residuo se agita con solucién acuosa al 10 % de carbonato de sodio, se combina con
dictiléter y se filtra. La fase acuosa del filtrado se separa, se acidifica con écido
clorhidrico 2N y se extrae con cloruro de metileno. La solucién orgénica de la extraccién
se lava con agua, se seca con sulfato de sodio y se filtra. El filtrado se concentra por
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evaporacién y el residuo se purifica mediante HPLC preparativa (cromatografia liquida

de alta resolucién).

Se obtienen 0,23 g (16 % de la teorie) de la 2-[2-(3-metil-2-oxo-imidazolidin-1-
il-metil)-6-trifliormetil-piridin-3-carbonil]-ciclohexano-1,3-diona,
LogP =2,14.

De manera anéloga a la del ejemplo 1, as{ como de acuerdo con la descripcién
general del procedimiento de obtencién, segiin la invencién, pueden prepararse, por
ejemplo, también los compuestos, indicados en la tabla 1 siguiente, de la fSrmula
general.

®Rfe
=N O
_ X
Tabla 1; Ejemplos de compuestos de la férmula (T)

en este caso n significa, respectivamente, el ndmero 0

Ej.Nr. [A X Y Z Datos flsicos
2 CH: |CF; ,l logP=2,23"Y |
- e /CH’
2 (G
§—CH,
3 CH, |CF; /ﬂ\ Z logP=1,79 ¥
~={I He{  oH
§—CH,

e
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Ej.Nr. |A X Y Z Datos fisicos
4 CH, (CF; i ,/ logP=1,49 "
| S [P
§—CH,
5 CH; |CF J\ [+ logP=2,01 "
e, ’CHS
Q|
O0—CH,
6 CH; |CF ,ﬁ\ Z logP=1,59
\N /CH, }Q/
N=C H_,,c, OH
0—CH,
7 CH; |CFs i Z logP=1,36"
o —--CHa N /
2 |wd
N= HC OH
0—CH,
] CH, [SO,CH; j\ ]
S fCH,
A o
9 CH, SO;CH; i d
\ } H C{ OH
10 CH; |SO;CH; 0

/
o

4
z
\
O
==

C

/2 l_
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ELNr. [A |X Y z Datos fisicos
19 CH, [Cl ,ﬁ\ AN
\N NICHa ) /
u Hg OH
20 CH; |CFs j\
O
21 CH, |CFs l
O
IilH
SO,CH,
22 OCH; |CF, N 0 logP=2,09 ¥
o
23 OCH, |CF, N 7 logP=1,66"
Hy /' OH
24 CH; |CF Z logP=1,54" |

e
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Eji.Nr. |A X Y y 4 Datos fisicos
25 CH: |CF; Oy 40 Z logP=1,64 ¥
~ S h‘ /
)
|-|,,c,/~I OH
26 CH, |CF; Oy .0 0 logP=2,19 ¥
R, |
(o)
27 CH; |CF; ,ﬁ\ N Z > logP=1,49 Y
Y
U H,C,/d OH
28 CH; [CF i ’ logP=1,97" |
B
U o
29 |CH2  |CFs j\ logP=2,31"
O
(o]
30 CH; |CF; i . Z logP=1,75" |
S /C’H‘ ) l
ST el o
31 CH; |[CFs ,ﬁ\ 7 logP=1,51" |
——— /C’H' ﬂ ,
AU i M
32 CH, |CF; ,ﬁ\ logP=1,41"
H,c)l OH




10

15

20

-56-

Eji.Nr. |A X Z Datos fisicos

33 CH. |[CF; logP=2,19"%

\NJ\N/CH:
U

La determinacién de los valores logP, indicados en las tablas 1-1, 1-2, 1-3, 14,
s¢ llevd a cabo segin la Directiva EEC 79/831 anexo V.A8 mediante HPLC
{cromatografia liquida de alta resolucién) en una columna con inversién de fases (C 18).
Temperatura: 43°C,

(8) Eluyentes para la determinacién en el intervalo cido: dcido fosférico acuoso al
0,1 %, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de acetonitrilo

- los resultados correspondientes de la medida se han marcado en la tabla 1 con ).

(b)  Eluyentes para la determinacién en el intervalo neutro: solucién tampén 0,01
molar de fosfato, acetonitrilo; gradiente lineal desde 10 % de acetonitrilo hasta 90 % de

acetonitrilo - los resultados correspondientes de la medida se han marcado en la tebla 1

con b)

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

Los valores lambda-méximos se determinaron por medio de los espectros de
UV con 200 nm hasta 400 nm en los miximos de 1as sefiales de cromatografia.

Productos de partida de Ia férmula (II):
Ejemplo II-1:
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Primers etapa.

Se agita durante 60 minutos, a 80°C, una mezcla constituida por 6,2 g (62,0
mmoles) de 1-metil-2-oxo-imidazolidina, 2,5 g (62,0 mmoles) de hidruro de sodio y 100
ml de acetonitrilo. A continuacién se afiaden, a temperatura ambiente (aproximadamente
20°C), 18,5 g (62,0 mmoles) de 2-bromometil-6-trifliormetil-nicotinoato de metilo y la
mezcla de la reaccidn se agita durante 18 horas a temperatura ambiente. A continuacién

_ 8¢ ailaden, con cuidado, 100 ml de agua, scguidamente se acidifica con dcido clorhidrico

2N y se sacude con cloruro de metileno. La fase orgénica se separa, se lava con agua, se
seca con sulfato de sodio y se filtra. El filtrado se concentra por evaporacién bajo
presién reducida y el residuo se purifica mediante cromatografia en columna (gel de
silice (cloruro de metileno/acetonitrilo, voliimenes 9:1).

Como segunda fraccién se obtienen 3,2 g (13 % de la teoria) del 6-trifldor-metil-
2-(3-metil-2-oxo-imidazolidin-1-il-metil)-nicotinoato de metilo.
LogP =1,99. .
Segunda etapa.

A2~
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2N N—CH,
CF,

Se agita durante 18 horas, a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C), una
mezcla constituida por 2,8 g (8,8 mmoles) de 6-triflGormetil-2-(3-metil-2-oxo-
imidazolidin-1-il-metil)-nicotinoato de metilo, 0,35 g de hidréxido de sodio, 50 ml de
agua y 50 ml de tetrahidrofurano. A continuacién se concentra por evaporacién, bajo
presién reducida, aproximadamente hasta la mitad del volumen, se diluye con agua y se
sacude con dietiléter. La fase acuosa se separa, se acidifica con dcido clorhidrico 2N y se
extrae con acetato de etilo. La solucién orgéinica de extraccién se lava con agua y a
continuacién se concentra por evaporacién bajo presién reducida. El residuo se digiere
con dietiléter y el producto precipitado, cristalino, se afsla mediante filtracién por
succién.

Se obtienen 1,2 g (43 % de la teorin) del dcido 6-trifliormetil-2-(3-metil-2-oxo-
imidazolidin-1-il-metil)-nicotinoico.

LogP = 1,62, _

De manera andloga pueden prepararse, por ¢jemplo, también los compuestos,

indicados en las tablas 2 o bien 3 siguientes, de las foérmulas generales (II) o bien (VI).
OH

Tabla 2: Ejemplos de compuestos de la férmula (1)
(en este caso n significa, respectivamente, el nimero 0



Ej.Nr. A X Y = Datos fisicos
-2 CH; |[CF logP=1,52 "
~ i ~CH,
2
0—CH,
113 CH, |CF; logP=1,72°
~ i —~CH,4
=
§—CH,
114 CH; |SO;CH,
\\/E\}q/CH,
1I-5 CH: |CFy ,ﬂ\ logP=1,82"
11-6 CH: |SO.CH; i
-7 CH; |CF,
~ j\ ~CH,
N=N
11-8 CH; [SO.CH,

/
Yo
o

g5

Z
~
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Ej.Nr. A X Y Datos fisicos
II-9 CH, |OCH; i
"'--.'l rl/CH,
1I-10 CH, OCH; j\
Cl
\U/ H,
II-11 CHz |OCH, j\
N=N
II-12 CH; Cl i
~'--.'l rl/CHa
II-13 CH; |(Cl j\
S
II-14 CH; |[Cl j\
S ’CHa
N=N
II-15 CH; CN J\
O
II-16 CH; |CN

/
-
\o
-

C
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Ej.Nr. A X Y Datos fisicos
o-17 CH; |[CN ,ﬁ\
N=N
II-18 CH, |[CH, j\
O
II-19 CH, |[CH; ,ﬁ\
\UICH:
-20 CH, [CH; ,ﬂ\
N=
I-21 |CH; |CF Oy .0 logP=1,59 ¥
- ,s: :
I-22 CH; |CF, j\
\U
1I-23 CH, |CF; i logP=1,86"
"'"*N ,q’c:Hs

A3
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21
(R), S
n N (VI)
X
Tabla3:  Ejemplos de compuestos de la formula (VI)
{en este n significa, respectivamente el mimero 0)
Ej.Nr. |A R' X Y Datos fisicos
VI-1 CH, CH; CF; logP=2,14 ¥
'\./ﬁ\ —~CH,
2
s—CH,
Vi2 [CH: [CH; |CFs logP=1,88" |
~ i ~CH,
2
0—CH,

VI3 CHa CH, SO,CH;3

VI4 [CH; [CH; |CFs j\
.

VI-5 CH; CH; SO,CHjy j\
~ ~CH,

A2,
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Bj.Nr. (A R’ X Y Datos fisicos
VI-i4 |CH, |[CHy |[CN j\

"N.'l rla—CHa
IVI-15 |CH, {CH; |CN ,ﬁ\

c

\U/ Ha
VI-i6 |CH, |CHy |[CN ,ﬁ\

. N=N
VI-17 |[CH, |CH; |CH; j\

"\rl r"CH’
VI-18 |[CH, |CH; |CH; J\
VI-19 |[CH, |[CH: |CH; ,ﬂ\

N=N
VI-20 |[CH, |[CH; |CF j\

\N N/c4"|o't
VI2l |CH; [CH; |CFy

S
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Eji.Nr. |A R X Y Datos fisicos
VI-22 CH, CH, CFy j\ logP=1,88 )
\U
VI-23 |CH, [t-CHy [CFs j\
"'-.q /CHa
\={
§—CH,
VI-24 CH; t-CiHy |CF; i
\N .-—CHs
\={
0—CH,
VI-25 CH; t-C4Hs | SO.CH; j\ .
O
VI-26 CH, t-CiHy |CF;3 j\ )
\UICH’
VI-27 CH, t-C4Hy |SO,CH; ,ﬁ\
SR
VI-28 CH; t-CiHy |CF3
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Ej.Nr. [A R' X Y Datos fisicos
Vi45 |CH; |CH; |CF ,ﬁ\ TogP=2,24"Y
O
VI-46 CH, CH, CF; Oy -0 logP=2,07 ¥

Ejemplos de aplicacién

Ejemplo A,

Ensayo pre-brote.

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

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

Se siembran semillas de las plantas de ensayo en terreno normal. Al cabo de 24
horas, aproximadamente, se riega el suelo con la preparacién del producto activo. En este
caso se mantiene convenientemnente constante la cantidad de agua por unidad de superficie.
La concentracién del producto activo en la preparacién no juega ningiin papel, siendo lo
decisivo Gmicamente la cantidad de aplicacién del producto activo por unidad de superficie.
La concentracién de los caldos pulverizables se elegird de tal modo que se aplique en 1.000
litros de agua por hectirea la cantidad de producto activo deseada en cada caso.

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

En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los ejemplos de
obtencién 1, 2, 3, 4, 5 y 6, con una compatibilidad parcialmente buena para con las plantas
de cultivo, tales como, por ejemplo, malz, soja y trigo, 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 obtencién de una preparacién conveniente de producto activo, se mezcla 1
parte en peso de producto activo con la cantidad de disolvente indicada, se agrega la
cantidad de emulsionante sefialada y el concentrado se diluye con agua a la concentracién
deseada.

Con la preparacién del producto activo se pulverizan plantas de ensayo, que tienen
una altura de 5 hasta 15 cm, de tal manera que, se apliquen respectivamente las cantidades
de producto activo deseadas por unidad de superficie. La concentracién de los caldos
pulverizables se elige de tal modo 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 ¢l grado de dafios de las plantas en % de dafios
en comparacién con el desarrollo de los controles sin tratar.

Significan:
0% = gin efecto (igual que los controles gin tratar),

100% = destruccién total.
En este ensayo muestran, por ejemplo, los compuestos segin los ejemplos de

AZZ
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obtencién 1, 2, 3,4 y 5, con una compatibilidad ampliamente buena para con las plantas de

cultiva, tales como, por ¢jemplo, mafz y colza, un potente efecto contra las malas hierbas.
Se hace constar que, con relacién a esta fecha, el mejor método conocido por la
solicitante para llevar a la prictica la citada invencién, es el que resulta claro de la
3 presente descripcion de la invencién.
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Habiéndose descrito la invencién como antecede se reclama como propiedad lo

contenido en las siguientes:

REIVINDICA S
1.- Compuestos de la formula (T)

R
R); N

en la que

A

significa los mimeros 0, 1 0 2;

significa alcanodiilo interrumpido, en caso dado, por O (oxigeno), S (azufre), SO
o SO2 o significa a- u @-oxaslcanodiilo, a, @w-dioxaalcanodiilo o0 @~ u -
tiaalcanodiilo o o, w-ditiaalcanodiilo con, respectivamente, 1 hasta 6 itomos de
catbono;

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilamino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 &tomos
de carbono en Jos grupos alquilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono;
significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilemino,
dialquilamino o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos
de carbono en los grupos alquilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono;

A
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significa un heterociclo con 4 hasta 12 miembros, saturado o insaturado,

monociclico o biciclico, que contiene como parte integrante del heterociclo desde
1 hasta 4 dtomos de nitrégeno y, en caso dado, ademds, un &tomo de oxigeno, un
dtomo de azufre, un agrupamiento SO- o un agrupamiento SO»-, 1 hasta 3 grupos
oxo (C=0), 1 hasta 3 grupos tioxo (C=S) o 1 hasta 3 cianoimino (C=N-CN),
enlazado a través de un dtomo de nitrégeno con A, substituido en caso dado

por hidroxi, por mercapto, por ciano, por halégeno,

por alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, 1 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
dtomos de carbono,

por alquilamino o dialquilamino con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de
carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno,

por alquenilo, alquinilo, alqueniloxi, alqueniltio o alquenilamino con,
respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o bien
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halgeno,

por cicloalquilo, cicloalquiloxi, cicloalquiltio, cicloalquilamino, cicloalquil-
alquilo, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalquiltio o cicloalquilalquilamino con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos 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 halégeno o por alquilo con 1 a 4étomos de
carbono, o

SEZ
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por fenilo, feniloxi, feniltio, fenilamino, bencilo, benciloxi, benciltio o
bencilamino substituidos, respectivamente, en caso dado por hslégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono,

significa uno de los agrupamientos siguientes

R R
A e b
R 8 R

significa los nimeros 0 hasta 6,

significa halégeno, significa alquilo o alquiltio con, respectivamente, 1 hasta 6
dtomos de carbono, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
hidroxi, 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 4tomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, o significa fenilo, o -en ¢l caso en
que m signifique 2 hasta 6- significa en caso dado también junto con un segundo
resto R', oxigeno o alcanodiilo (alquilenc) con 2 haste 5 stomos de carbono,
significa hidroxi, formiloxi, halégeno, significa alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi, alquilaminocarboniloxi,
alquilsulfoniloxi o alquilsulfonilamino con, respectivamente, 1 hasta 6 tomos de
carbono, substituidos respectivamente, en caso dado por ciano, por hidroxi, por
halégeno, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos
de carbono, por alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por alquilsuifonilo
con 1 a 4 4dtomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi con,
respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de carbono substituidos, respectivamente, en
caso dado por haldgeno, significa ariloxi, ariltio, arilsulfinilo, arilsulfonilo,
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arilcarboniloxi, arilcarbonilalcoxi, arilsulfoniloxi, arilsulfonilamino, arilalcoxi,

arilalquiltio, arilalquilsulfinilo o arilalquilsulfonilo con, respectivamente, 6 o 10
dtomos de carbono en €l grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 tomos de carbono
la parte alquilo substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro, por
cisno, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 étomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 Atomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 étomos de carbono, par
alquilsulfinilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 itomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 ftomos de carbono, o significa un
agrupamiento Y’ <donde Y’ tiene el significado indicado anteriormente para Y,
sin embargo no es idéntico con Y en cada caso particular-,

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, tiocarbamoilo, halégeno, significa
alquilo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o alcoxicarbonilo con,
respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo substituidos,
re.gmectivamente. en caso dado por ciano, por hidroxi, 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 Atomos de carbono o por alquilsulfonilo 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 4tomos
de carbono,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 hasta 6 &itomos de carbono
substituido, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno, por alcoxicon 1 a
4 #itomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono, significa alquenilo o alquinilo con,
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rgapecﬁvamte, 3 hasta 6 dtomos de carbono substituidos, respectivamente,

caso dado por ciano o por halégeno, significa cicloalquilo o cicloalquilalquilo
con, respectivamente, 3 hasta 6 tomos de carbono en el grupo cicloalquilo y,
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 a 4
dtomos de carbono, o significa arilo o arilalquilo con, respectivamente, 6 o 10
étomos de carbono en el grupo 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 #itomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 étomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 tomos de carbono, por alquiltiocon 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alquilsulfinilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4
dtomos de carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
hal6genoalquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidroxi, formiloxi, significa alcoxi, alquilcarboniloxi, alcoxicarboniloxi,
alquilaminocarboniloxi o alquilsulfoniloxi con, respectivamente, 1 hasta 6
étomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por haldégeno, por alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono o por
alcoxi-carbonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, significa alqueniloxi o alquiniloxi
con, respectivamente, 3 hasta 6 &tomos de carbono substituido.s, respectivamente,
en caso dado por ciano o por halégeno, o significa arilalcoxi, arilcarboniloxi,
arilcarbonilalcoxi o arilsulfoniloxi con, respectivamente, 6 o 10 itomos de
carbono en el grupo arilo y, en caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la
parte alquilo, substituidos, respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciamo,
por halégeno, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por halégencalquilo con

S
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1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono, por

halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 itomos de carbono, por alquilsulfinilo
con 1 a 4 4tomos de carbono, por halégenoalquilsulfinilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alquilsulfonilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
halégenoalquilsulfonilo con 1 a 4 &tomos de carbono;

significa hidrégeno, ciano, carbemoilo, tiocarbamoilo, halégeno, o significa
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o
alquilsulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono, substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4
atomos 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 étomos de carbono substituido,
en caso dado, por ciano, por halégenc o por alquilo con 1 a 4 §tomos de carbono,
significa hidrdgeno, 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 stomos de carbono substituido,
en caso dado, por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
y

significa hidrégeno, ciano, carbamoilo, halégeno, o significa alquilo, alcoxi,
alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo o alquilsulfonilo con, respectivamente, 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 &tomos de carbono,
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-con inclusidn de todas las posibles formas tautdmeras de los compuestos de la férmula

general (I) y de las posibles sales o bien aductos con Acidos o con bases de los
compuestos de la férmula general (I)-.
2.- Procedimiento para la obtencion de compuestos de la férmula (I) segin la
reivindicacién 1, caracterizado porque
se hacen reaccionar icidos piridincarboxilicos, substituidos, de la formula general (1)
OH

= Y

R
(R); _N

X a

en la que
nLARXeY tienen el significado indicado en la reivindicacién 1,
-0 derivados reactivos de los mismos, tales como por ¢jemplo los halogenuros de acilo,
las cianidas de acilo o los ésteres correspondientes-
con compuestos de la férmula general (1I)

H-Z am
la que
A tiene el significado indicado en la reivindicaciém 1,
en caso dado en presencia de un agente deshidratante asi como, en caso dado, en
presencia de uno o varios agentes auxiliares de la reaccion, en caso dado, en presencia
de uno o varios diluyentes,
Yy, en caso dado, después de la realizacién del procedimiento segin la invencién se
llevan a cabo, segiin métodos usuales, en los compuestos obtenidos de este modo, de la
formula general (I), en el Ambito de la definicién de los substituyentes, reacciones
subsiguientes (por ¢jemplo reacciones de substitucién, de oxidacién o de reduccién) para
su transformacién en otros compuestos de la férmula general (I).



_AKE

-78-
3.- Compuestos de la f6rmula (II)
OH
. N
(R); N
X (m
en la que
L, AR, XeY tienen el significado indicado en la reivindicacion 1.
5 4.- Compuestos de la férmula (VI)
R1
|
o)
N Y
(R);
~N
X VD
la que

n, A, R, X ¢ Y tienen el significado indicado en Ia reivindicacién 1 y
R'  significa alquilo con 1 a 4 étomos de carbono o bencilo.

10 5.- Procedimiento para la obtencién de compuestos de la férmula (II), segin la
reivindicacién 3, caracterizado porque se hacen reaccionar ésteres substituidos de los
dcidos piridincarboxilicos de la férmula general (IV)
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en la que
n, A, RyX ticnen los significados indicados en la reivindicacién 1,
R' significa alquilo (especialmente metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, &~ o t-butilo) o
significa arilalquilo (especialmente significa bencilo) y
X! significa halégeno (especialmente cloro o bromo),
€n una primera etapa con compuestos de la férmula general (V)
M-Y ™
en la que
Y tienen el significado indicado en 1a reivindicacién 1,
M significa hidrdgeno o un equivalente de metal (especialmente litio, sodio o
potasio),
en caso dado en presencia de uno o varios auxiliares de la reaccién, y, en caso dado, en
presencia de uno o varios diluyentes, y se transforman los ésteres de los 4cidos
carboxflicos, obtenidos de este modo, de la férmula general (VI) -
31

(R)
N
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en una segunda etapa, segin métodos usuales, en los 4cidos carboxilicos de la férmula

().

6.- Agentes pesticidas, caracterizados porque tienen un contenido en al menos un
compuesto de la férmula (1) segiin la reivindicacién 1.

7.- Empleo de los compuestos de la férmula (I), segiin la reivindicacién 1, para la
lucha contra las pestes.

8.- Procedimiento para la lucha contra las pestes, caracterizado porque se dejan
actuar compuestos de la férmula (I), seglin la reivindicacién 1, sobre las pestes y/o sobre
su medio ambiente.

9.- Procedimiento para la obtencién de agentes pesticidas, caracterizado porque
se mezclan compuestos de la formula (I), segin la reivindicacién 1; con extendedores
y/o con agentes tensioactivos.

10.- Empleo de los compuestos de la férmula (I) segiin la reivindicacién 1, para
la obtencién de agentes pesticidas.
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SUMEN

Nuevas piridilcetonas substituidas de 1a fSrmuls

Rx

X M
en la que
5 ARXY,Zyn ticnen los significados indicados en la descripcién,
procedimientos para la obtencion de estos nuevos productos y su empleo como agentes
para el tratamiento de las plantas, especialmente a modo de herbicidas.
Nuevos productos intermedios de las férmulas

R1
OH :
= x
(R (R}
N
%/\ y Dy ‘éﬁ v
X X

10 asi como a procedimientos para su obtencién.
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Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

Folio 155
2020
Bogota DC

Doctor
EMILIO FERRERO

Apoderada
BAYER CROPSCIENCE AG.

REFERENCIA: Radicacién No. 04-118274
Solicitud Intemacional PCT/EP2003/03948
Fecha inicio fase nacional 29/12/2004

Tramite 011
Evento 379
Actuacion 416
Oficio No. 1810
Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, retine los requisitos de forma establecidos en
la Decisibn 486 de la Comision de la Comunidad Andina, el Tratado de
Cooperacién en Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Circular Unicadela
Superintendencia de Industria y Comercio, se envia el extracto de la solicitud a la
Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de
Propiedad Industrial.

Campl .
Dedo en Bogoté DC 0 7 DIC. 2004

CESPEDES DE VERGEL
Jefe de la Divjgién de Nuevas Creaciones

202057



