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E Patente de Invencion.

SOLICITUD DE:

D Patente de Modelo de Utilidad.

D Capltulo 1.

Capllulo Il

®
leyes
SOLICITANTE

(ta)

Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG
sociedad consfituida y existente bajo las

Alemania
Direccion; Alfred-Nobel-Strasse 50,

Domicilio: Monheim,

de la Repiblica Federal ds

40788 Monheim,
Republica Federal de Alemania

Republica Federal de Alamania

IDENTIFICACION

O

c.C NIT

C.E.

Ndmero:

O,

REPRESENTANTE
O APODERADO

Teléfon
Fax:

E-mail;
Domicil

Nombre:

Direccion:

EMILIO FERRERO,

Carrera 4*. No. 72-35
347 36 11
21792 11

lie myp.com.
jo: Bogota, Colombla.

IDENTIFICACION

fx]
O o 0O
Cual

Numero: 438019 T.P, 31929

NIT D

C.C.

C.E.

1. Radlg

F@ INVENTOR (ES)

72) 50259

Taistr.
53797

42708

Zu den Fussfallen 23,
Republica Federal de Alemania
Thomas BRETSCHNEIDER -

Repiblica Federal de Alemania

Christoph ERDELEN »
Unterbascherhof 15,

Repiblica Federal de Alemania

Peter LOSEL

Lohrstr. 80a,

51371 Leverkusen,

Reptblica Federal de Alemania

er FISCHER

Pulheim,

29b,
Lohmar,

Leichlingen,

2. Bemd ALIG *
Im Rothslefen 7,
53638 Kdnigswinter,
Republica Federal de Alemania

4, Fritz MAURER
Brunnenstr. 11,
74348 Lauffen,
Republica Federal de Alemania

8. JOrg KONZE /
Magazinstr. 61,
51147 KoIn,
Republica Federal de Alemania

8. Yukiyoshl WATANABE
Hanagakl 2-8-24, -
Oyama, Tochigi 323,

Japén

PCT (86)

O,

Solicltud Intemacional No.

Publicacion Interancional No. WO 2004/026858 A1

P200 1 Fecha:

Fecha:

11 de agosto de 2003
01 de abril de 2004

|® Titulo (54)

HETEROCICLILPIRIMIDINAS SUSTITUIDAS
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Clasificaclén Intemaclonal {51) CO7D 401/04, 409/04, 417/04, 403/04, AO1N 43/564

Prioridad (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) NOmero de Sollcitud
stBd w~ol] DE 23demgosiode2002 | 102387267

@ Comprobante de pago No.:___ 05— 16,843 Fecha: 07 de marzo de 2005

x 1 B <l 7 el

B O&O OO G G B G

Anexos:

Declaraclones. De acuerdo con la Regla 4.17 (ll) del PCT con relacién a la autorizacién de la

Comprobante de pago de |a tasa de presentacion de la solicitud por $ 443.000.00.

Comprobante de pago por reivindicacién de prioridad.

Documento qua acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitants sea persona juridica.
Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesién del Inventor al solicitante o a su causants.

compaiiia solicitants a solicitar y obtener una patente por la relacién laboral con loa Inventores y un
acuerdo entre el solicitante original y el solicitante de la solicliiud Internacional del 24 de Octubre de
2002 y de acuerdo con la regla 4.17 (lll) del PCT con relacién a la autorizaclidn del eolicitante de
relvindicar la prioridad de solicltud de patente anterior (No.10238725.7) por un acuerdo entre el
solicitante original y el solicitante de la solicitud internacional del 19 de mayo de 2003,

Copia de la solicitud intemacional. {(Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)

Traduccion de la solicitud Internacional al castellano. (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)
Copia del axamen praliminar efactuado por la IPEA.

Traduccion del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Da ser el caso, copia del contrato de acceso.

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

De ser el caso, cerlificado de depdsito del material bioldgico.
Arte final 12x12

De ser el caso, informacién sobre ofras solicitudes de patents o titulos obtenidos en el extranjero por el
mismo fitular o su causants, relacionadas parcial o totalmente con la invencién de esta solicitud,

Otros: Traduccién a espafiol de las declaraciones contenidas en la Solicitud PCT con relacién a la
autorizacién de la compaiifa a sollcitar y obtener una patente y a relvindicar una prioridad.
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No. 03.005.574 filed by Bullip FERRERO on January 28, 2003 and

VELIER
mscf

EDIFICIO SISKI
CARRERA 4a N° 72-35

179

| BOGOTA, 8- COLOMBIA

Vo

Representacién y Poder con autenticacién notaral y
Apostilie paras patentes, modelos de utilidad, disefios
indusiriales, marcas de fiibrica, nombres
comerclales, ensellay, nombres de dominio, lemas
comerciales, licencias.

Representation and Power-of- Attorney with notarial
avthentication and Apostille for patents, otllity models,
industrial designs, trademarks, commerclal names,
trade emblems, domain names, slogans, licenses.

REPRESENTACION Y PODER

7/

549

13
REPRESENTATION AND POWER- OF- 0446

ATTORNEY

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

domiciliado (s) en/of A1 frad-Nohal-Str. S0

por el presente nombmmos a EMILIO FERRERO, tpa 31529;
" GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa-

555 y GERMAN CAVELIER,qn.lJz, domicilisdos en la Carrera 4*
N* 72 33, Bogoﬂ.Cnlmhu,euobedmmhlhd:q:ummel
pnignfolodelmﬂmlomdelcwpdemdpnmm
mnclplyludemilcmmmplmu,mmmdm como mis (nuestros)
wmmmdulummd:mnddmdumdmfmﬂhd
pmm‘lnrnnhﬁmmuymmhn‘npodudu;udwuluo
nmwmimmmmhmmdmpl
meuodelumcuomlpedmmmwdod@ﬁmhvodequﬂ La
mmrqhnlplmuimuﬂoelmdnwm suplente haya
derunphnrnlmoelmdugwdn En talcs cusos, el
mmnepnnclanoclmmougluﬂomlmle,mnmn.o
ambon, declarégin su intencién de no gjercer |a representacidn mediante

declaracién autenticada por Notario Péblico en Colombia, o por Notario

u otro Funcionario Pdblico, © Cénsul de Colombia, en el extranjero; y =i
se tratare de impedimentn, con el certificado respectivo. Si alguno de los
nombrados faltere definjtivaments, ol riguiente tomard su lugar. Cuando
cesare ln ausencia o impedimento del representante principel, o de su
imero o segundo suplentes,- en su caso, podrin ejercer la
nndn,mlumdq:,unqumnmelm.m&dollpw
elsolohu:hodechh,-eqﬁ!ou_ﬁmnmmelqmmndeh
mpmmdnporelmnmdootuwuplalemlum

Ademis, confiero (conferimos) poder a los abogados arriba nombrados,
para obtener la proteccidn de mi (nuestra) propiedsd industrial y cantra
la competencia desleal, a cuyo efecio autorizo {amos) a los dichos
apoderndos pars que me (nos) representen ente cuslesquiern entidades o
personas, ejerzan © no jurisdiccién, especialmente ante las del orden

CAVELIER ABOGADOS
WFPODEDI-179 (MINUTA 12.1.1.2.9)

he ilutent application

in due complisnce with the terms of paragraph 1st. of article
543 of the Commercial Code, do hereby appoint EMILIO
FERREROQ, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831;
LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa. 23555 end GERMAN
CAVELIER, tpa. §32, domiciled at Currera 4* N* 72 235,
Bogoté, Colombia, the first as principal and the others es
alternates, in the order of their appointment, a3 our
representatives for all industrial property matters with faculty
to receive notifications and to appoint sitorneys 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 sccond alternate representative is to
xq:lneﬂ:qﬁutpne,orwhnl:h:ﬂﬁrdinhmplmtheﬁ:ﬁor

exexciso will sufficé. The exercise of the representation by the.

first, sccond or third alternates in their tum shall end at such
time.

In addition, we grant a Power of Attorney in favor of the
sbove named stiomneys at law so that they may obtain the
protection of my (our) industrial property and agsinst the
umfair competition, for which purpose I (we) authorize the said
attorneys to represemt me (us) before any suthorities or persons,




istretivo, contencioso administrativo y judicial, ad como los
Anles ¢ arbitramento, en todo lo concerniente a loa miguientes
moa: a) Obtencién de patentes de invencién, modelos de utilidad, y
sefios industrinles; el registro de marcas de fiibrica, colectivas,
scfensives, de servicio, lemas .comercinles, nombres comerciales,
_ cnselins, nombres de dominio, veriedades vegetales y denominaciones de
origen; m rencvacién, traspaso, cambio de pombre o domicilio,
cancelacién voluntaris; y el registro de licencizs de uso de esos derechos;
b) Las scciones de competencia desleal, proteccién del consumidor,
/  oposiciones u observaciones, cancelscién administrativa y judicigl, -
L-' nulidad, medidas cautslares, concesién de licencias, la tmtela, la
proteccién de secretos industrisles, y en genera) los juicios civiles,
penales, administrativos o contenciose administrativos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos que promovemos O ¢ nos
promueven. Y para que en todos [os mamtos arribs determinadog, puedan
sustituir este mandato, transigir, conciliar, admitir los hechos del
proceso, desistir, cancélar, recibir, renuncier, y rutificar los actos de
agentes oficiosocs.

5

with or without jurisdiction, specially those administrative,
wdministrative contentious snd judiciul, as well as before
Arbitration Court, in ull matters concerning the following: a)
Obtainment of patents, utility models and industrial designs;
the regintration of trademarks, collective, defenzive and service
pames, vegetal varicties snd denominations of origin; its
rencwal, asxignment, change of name or domicile, vohmtary
cancellation; and the registration of licenses of use of the sbove
rights; b) Actions of unfhir competition, protection to the
consumer, oppositions or cbservations, administrative or Court
cancellation, nullity, infringement, granting of licenses, the
ection for writ mandamus, the protection of trade secrets, and
in general the civil, penal, snd administrative suits relsting to
those rights; actions end suits instituted by me (us) or agminst
me (us). And that in all the above matters they may substitute
this Power of Attorney, compromise, conciliate, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, and ratify acts done
by represeniatives without s power of sttomney.

Dudo y firmado hoy/Given and signed this_ 12th of February, 2003

enfin Leverkusen

ponty_Dr. Axel Beder, Dr. Ralf-Ridiger Jesse

’\/o CAVELIER ABOGADOS
WPPODEDL-179 (MINUTA 12.1.12.5)

Signsture
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1y ENTICACGION NOTARIAL (SOCIEDAD)

A TR B

suténtica; que ¢l signatario deserapedia actualmente ¢l cargo

6

The undersigned Notary certifies: That the preceding signature
of

Dr. Axel Basder and Dr. Ralf-Ridiger Jesse

is authentic, that the signatory currently acts in the position of

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

e Secelacal __secretarias
',-de ia wmplﬂlw& iwoexe AG of the company Bayer CropScience AG
sociedad que achualmente existe y esth organizada de acuerdo a a company currenily existing and organized under the laws of
las leyes de__ Alevanig ' Germany

quelldirecciéndedi;:hlcompaﬂhuﬁl:e[e -U.H-Sh".
SO, doilj’iuov\heim, Ahm Mo

that the address is _ Alfred-Nobel-Str. 50,
40789 Monheim, Germany

yqucelnignnuﬂnﬁmeﬁcu]hdpanouprutedncummto.
Todos log bechos anteriores le constan por haber examinado los

documentos respectivps y de todo ello da fe.
Dadoy fimadoen_ A e Ve (euten

J‘DJ: [‘.064-24.'\9. 003

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

The Notary Public is aware and attests to the above facis upon
examination of the corresponding documents.
Given end signed in_| gavgrkusen

on 12th of Februery, 2003

W)

El Notario Pdblico - The Notary Public

(PFima-sello)

(Signature-seal)
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APOSTILL SR PR

{Convention de La i{aye du 5 octobre 166841)

1. Land: Bundesrepublik Deutschlend
Diess tffentiiche Urkunde

2. Ist unterschrieben von
Dirkk Heiderhofye

3.1n seinar Eiganschaft als Notar

4, sla ist versehen mit dem-Stempel/Siegel des des) _____
‘Votoars dirk Heider hoft

ihn Lavesr kugen
Bestitigt - :
5. in Kain 5.!'!!11' FEB zu

7. durch den Vizeprasidenien des Landgerichia Koin
S.unternr_U€2(03

10. Unterachyift;
O <" Caliebe

VTN etTAelnLrg

I
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TRADUCCION OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Ministerio de Justicia y

registrado ante el Miriisterio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacién se traducen los sellos y legalizaciones de un
documentc escrito - en inglés y espaficl por medio del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Alf: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. 319%29; 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

T R

en Leverkusen IR T

por_Dr. Axel Brader, Dr. Ralf-Rﬁd:Lﬁz"'q/eag,_ LT

Bayer CropScience AG

Firma Ilegible Firma Ilddk

(ANEXO)

AUTENTICACION NOTARIAL (SOCIEDAD) en donde se certifican la firma

anterior del Doctor Axel Bader y del Doct:or:?;kﬁdi er Jesse como
o - o
k lﬁscfi'r. viKiEas 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

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

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003.

Firma Ilegible
Notario Pablico Sello

Se anexa autenticacién notarial en alemén de las firmas anteriores.

[— ]
g O B
Respaldo: & v =
?_a‘i'- I E%
Apostilla expedida por Alemania y certificado el ‘i de, febygro de
Bo- E
2003 bajo el nimero 482/03. Mt 8=
I
b ad

Es traduccibén fiel y completa de la cual se deja copia

_copia en esta
o~
.. . 22= E
oficina para su confrontacién. B m S
' A 2
DVZ/ID-4268 /WPCL002G/COLO 13549-841-002-0 e 2 3
P wbet- - p —
Y }‘_E
.__.ngm :

fne /<8 e s _:
DIEGO BASE
) pry =4 =
TRADUCTOR E TNTHRPRETE OFICIAL
£SPAROL - INGLES — INGLES - ESPAROL
RES. 0091 DE ENERO 4 DE 1999
TERIO DE JUSTICIA




. MIMISTERIQ DE.
(3]

* RELACIGNES EXTERIOR

e mtf?&%ﬁmﬂﬂﬁ I, 2 AR
;:r‘ b LR REXTO DFL SIACURLO OF,SiAFE DE
LA, B C..r!-.S'ﬁ.H G LAﬁ A sRipAE

g

——
ES{SON) AUTENTICA:S} $

eunm\rs PE iasora, | Q_HAR gnm

fﬂ:' -.‘? ‘.- : . -'u - . -
e B
! __...' - . X
% o *.h"q,, * ;.r(f-f’ Vi, 4B sy X

-.u-- r‘-‘:-“
e ARG T Yy

-

..s::&%’

'




TRADUCCION OFICIAL No. 9450
de un documento escrito en Alemén, efectuada por Luz Arriaga de

Herber, resoluciédn del Ministerio 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

.

1ngl_é5., ,5|p'0'r medio del. “cua‘l \1;11 ?f.irma Bayer CropSclence AG,
domiciiiadé;'éh’ Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga poder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO

.- PERDOMO; tpad. 831 LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
_,.-GAVELIER, tpa. 832, dé:gt_igil___i,adoq en la Carrera 4 No. 72-35,
. Bogota, Colbmbia.-:: Dac-io y fimmado el 12 de febrero 2003 en

Levefkusen, Alemania, por los sefiores Dr. Axel Bader y Dr.

v wyRalf~Ri0diger Jesse.

Aut,enticacié-n'- en espafiol e inglés de las firmas antecedentes y

certificacid de existencia de.la A L e o

- »

Leverkusem, Birk Heiderhoff. =~
Fdo.: firma ilegible
Sello redondo en tinta: '

Dirk Heiderhoff, notario de lLeverkusen

qu‘;rng:vh HERBE?
thapvefor “.I“i‘" ; OTICIAL

i —— . c———
Ll L T L e



Protocolo notarial 242/2003

/4

Certifico la autenticidad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los seflores

1. Dr. Ralf-Ridiger Jesse, con domicilic comercial en D-

51368, Bayerwerk, Alemania,

2. Dr. Axel Bader, con domicilio comercial en D-51368,

Bayerwerk, Alemania,

a quienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenido la lista el registro de comercio

del Juzgado Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que los

mencionados seflores estan facultados, en su calidad de

apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft,
Rheln.

Leverkusen, 12 de febrero 2003
(Hilo y oblea notarial)
Fdo.: firma ilegible, Notario

Costas
Art. 141, 154 KostOD
Valor EUROS 3.000,-

Derechos Art. 32,45 EUROS 10,-

domiciliada en Monheim am

vt :wk
ﬁHDLl. LER T
_ nutll:h*-!l

ul.r wa Ut HERBER
KLU mm Y | - [ Eoncm

Rn-..nlll:wn Ny, iucm



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

Fdo.: Heiderhoff, notario

APOSTILLA
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais: Repiblica Federal de Alemania
Este documento piblico
2, Ha gido firmado por Dirk Helderhoff

3. Actuando en calidad de notario I, o

-

, €3

ad
‘I -

4. Lleva el sello del notario Dirk Heiderhoff, mdtario anu.

Leverkusen o

-
Fl -
pal
PR ]
-3

Certificado

5. en Colonia 6. E1 17 de febreres 2003

7 por el Vicepresidente del Tribunal Regional de Colonia
8. bajo el No 482/03

9. Sello irma ;?:h :
a0 !

El Presidente del irma ilegible 2

Tribunal Regional de G s ” ' %

IETRY

ES TRADUCCION FIEL ‘8e deja copila en los

archivos de estas ofik
Bogotd, 14 de marzo 2003.

v/\‘ Lll}'. ;ﬁnn A LS nbHHER
'I'b'. . Bl Yo EFCIAL

He:nl..-m L 's . .mu-u
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wO 2004/026858 A1 1IN 600 O A

eOLO 13 ¥ 1 027 3

A3

(12) NACH DEM VERTRAG OBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG .-

(19) Weltorganisation fiir geistiges Eigentam
Intemationales Btiro

(43) Iniernationales Veriffenthichungsdatum
1. April 2004 (01.04.2004) '

(10) Internationale VerSffentlichmgsmmummer

WO 2004/026858 Al

(51) Intervationale Patentkinssifikation’:
409104, 417/04, 403/04, AOIN 43/54

(21) Internationales Aktenzelchen:  PCT/EP2003/008881

(22) Internationales Anmeldedatum:
11. August 2003 (11.08.2003)

Dentsch
Deutsch

CO7D 401/04,

(25) Elnreichungssprache:
(26) Verdffentlichungwprache:

(30) Angaben zur Prioritit:
10238 725.7 23. Aogunst 2002 (23.082002) DE

(71) Anmelder (fitr alie Bastimmungsstaaten mit Ausnahme von
US): BAYER CROPSCIENCE AG [DE/DE]; Alfred-No-
bel-Str. 50, 40789 Monheim (DE).

(72) Exfinder; und

(75) Exfinder/Anmelder (nur fir US): FISCHER, Ridl-
ger [DEDE]; Zu den Fossfillen 23, 50259 Pulbheim
(DE). ALIG, Bernd [DE/DE]; Im Rathsiefen 7, 53639
Kdnigswinter (DE). BRETSCHNEIDER, Thomas
[DE/DE]; Talstr. 29 b, 53797 Lohmar {DE). MAURER,
Fritz [DE/DE}; Brahmsir. 36, 40789 Monheim (DE)
ERDELEN, Christoph [DE/DE]; Untesblischeshof 15,
42799 Leichlingen (DE). KONZE, Jorg [DE/DE]; Mag-
azinstr. 61, 51147 Koln (DE). LOSEL, Peter [GB/DE];
Lohrstr.  90a, 51371 Lzverinmen (DE) WATANABE,
Yukiyoshl {JP/JP];, Hanagaki 2-8-24, Oyama, Tochigi 323
P).

(74) Gemclnsamer Vertreter: BAYER CROPSCIENCE AG;
Law and Paicnts, Patents and Licensing, 51368 Leverkusen

{DBE).
_oe 8 36 Bol

AU, AZ, BA, BB, BG, BR, BY, BZ, CA, CH, CN, CO, CR,
CU, CZ, DE, DK, DM, DZ, BC, BR, ES, FI, GB, GD, GE,
GH, GM, HR, HU, ID, 1L, IN, 1S, JP, KE, KG, KP, KR,
KZ, LC, LK, LR, LS, LT, LU, LV, MA, MD, MG, MK,
MN, MW, MX, MZ, NI, NO, NZ, OM, PG, PH, PL, PT,
RO, RU, SC, SD, SE, SG, SK, SL, 8Y, TJ, T™, TN, TR,
TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN, YU, ZA, ZM, ZW.

curasisches Patent (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ,
TM), earopltisches Patent (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE,
DK, ER, BS, F1, FR, OB, GR, HU, IE, IT, LU, MC, NL,
FT, RO, SE, S], SK, TR), OAPI-Patent (BF, BJ, CF, OG,
CL CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD, TG)-

Erklirungen gemif Regel 4.17:

hinsichslich der Berechtigung des Anmelders, ein Posent zu
beantrugen und tu erhalten (Regel 4.17 Ziffer ii} fur die
Jolgenden Bestimmungssiaaten AE. AG, AL, AM, AT, AU,
AZ BA, BB, BG. BR. BY, BZ, CA,CH,CN, CO, CR, CU, CZ,
DE. DK. DM. DZ. EC. EE. ES. Fl. GB. GD. GE, GH, GM,
HR, HU, 1D, IL, IN, IS, JF, KE, KG. KP. KR, KZ, L.C. LK,
LR. LS, LT, LU, LV, MA. MD, MG, MK. MN, MW, MX, MZ.
NL.NO, NZ. OM, PG, PH, PL, PT, RO, RU, 5C, SD, SE. 5G,
SK, SL. SY, TI. TM. TN. TR. TT. TZ, UA, UG. UZ, VC, N,
YU. ZA, ZM. ZW, ARIPO-Patent (GH. GM, KE, LS, MW,
MZ, 8D, SL. SZ, TZ, UG, ZM, ZW). enrarisches Paieni (AM,
AZ . BY. KG. KZ, MD, RU. TJ, TM), europlisches FPatent
(AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE DK, EE, ES. Fi, FR, GB,
GR, HU, IE. IT, LU, MC, NL, PT, RO. SE. SI, SK. TR},
OAPI-Pawent (BF, BJ, CF. CG, Cl, CM, GA. GN, GQ, GW,
ML. MR. NE, SN, TD. TG)

[Fortsetzung auf der nlichsten Sqite]

(54) Title: SUBSTTTUTED HETEROCYCLYLPYRIMIDINES

(54) Bexelchnung: SUBSTITUIERTE HETEROCYCLYLPYRIMIDINE

H) {S7) Abstract: The invention relates to substituted heterocyclylpyrimidines of formula (I
wherein n represents 0, 1 ar 2, R represents hydrogen or fluorine, and X, Y and Z have the
designation cited in the description. The invention also relates to a method for producing

N said gubstitnted heterocyclylpyrimidines, and to the nse of the same as pesticides.

(57) Zosmmmenfassung: Die vorliegende Brfindung betrifft substituierte Heterocyclylpy-
rimidine der Formel (T), wozin n fiir dic Zahlen 0, 1 oder 2 steht, R fitr Wasserstoff oder Fluor
steht, und X, Y und Z die in der Beschreibung angegebene Bedentung haben, Verfahren zo
deren Herstellung und ihre Verwendung als Schidlingsbekfimpfungsmitiel.

not Sk
(81) Bestimmungsstasten (narional): AE, AG, AL, AM, AT,
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—  hinsichilich der Berechtigung des Anmslders, die Priori-
1At giner fritheren Anmeldung tu beanspruchen (Regel 4.17
Ziffer iii) far alle Bestimmungsstaaten

Verbffetiicht:

— mit internationalem Recherchenbericht

— . vor Ablauf der fiir Anderungen der Anspriiche geliznden
Friss; Veroffentlicung wird wiederhol, falls Anderungen
einareffen :

Zur Erkllirung der Zwelbuchstaben-Codes und der anderen Ab-
kiirnmgen wird axf die Erkifrungen (“Guidance Notes on Co-
des and Abbreviations”} am Anfang jeder regulren Ausgabe der
PCT-Gazetie verwiesen.

O
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Substitaierte Heterocyclylpyrimidine

Die vorliegende Erfindung betrifft neuo substituierte Heterocyclylpyrimidine, ver-
schiedenc Verfshren zn ihrer Herstellung und ihve Verwendung als Schidlingsbe-
kimpfiungsmittel.

Es ist bereits bekannt, dass bestimmie substitnierte Pyrimidine zar Bekfimpfing von
tierischen Schidlingen geeignet sind (vgl EP 0 506 270 Al / US 5,246,938 A, WO
94/06777 Al / US 5,684,011 A, WO 99/52 874 Al). Diese bekannten substituiertén
Pyrimidine haben jedoch aufgrund verschiedener Nachteile keine Bedeutung als
Schidlingsbekitmpfungsmittel erlangt.

Es wurden mun neue substituierte Heterocyclylpyrimidine der Formel (I)

N._.zN

gefimden, in welcher
n fiir die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,
R fiir Wasserstoff oder Fluor steht,

X,YumdZ unsbhingig voneimander
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fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocyanato, Halogen,

e

for jeweils gepebanenfalls durch Cyano, Halogen oder Ci-Cs-Alktxy sub-

stituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbomyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbonyl,
carbony] oder Dialkylaminosulforyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatornen in
den Alkylgrappen,

fiir jeweils gegebenenfills durch Halogen substituiertos Alkenyl, A.llnenyloxy,
Alkenyloxycatbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkinyloxycarbonyl mit
jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- oder Alkinylgruppen,

fitr - Cycloalky], Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6
Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cycloalkenylgruppe und gege-
benenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffitomen im Alkylteil,

fitr Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils
gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, C;-Cy-Alkyl, C;-C¢-Halogenalkyl, C;~Cs-Alkoxy, C;-Cy-Halogen-
" alkoxy, C;-Cy-Alkykhio, Ci-C+Halogenslkylthio oder C;-Cs-Alkoxy-carb-
onyl substituiert gind, oder

gemeinsam fitr eine Benzo-Gruppicrung oder filr Alkylen oder Alkenylen mit
jeweils bis zn 4 Xohlenstoffatomen stehen, wobei die Kohlenstoffkette durch
1. bis 3 Stickstoffatome oder 1 bis 2 (micht direkt benachbarts) Sanerstoff-
atome unterbrochen sein kann und der dadurch gebildete Ring wiederum ge-
gebenenfalls durch Halogen oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen sub-
stituiert ist,
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und nmmindest einer der Reste X, Y oder Z

fir eine gesdttigte oder ungesfiitigte, monocyclische oder bicyclische Hetero-
cyclyl-Gruppierung mit bis za 10 Xohlenstoffatomen und mit bis zu 5 Stick-
stoffatomen und/oder einem Sauerstoff- oder Schwefelatom stebt, welche ge-
gebenenfalls zosfitzlich eine oder zwei Oxo-Gruppierungea (C=0), eine
Thioxo-Gruppierung (C=S), cine ~-SO-Gruppicrung oder eine -S02-Gruppie-
-nung enthiilt, und weiche gegebenenfalls bis zu 4 Substituenten aus der
folgenden Aufzihinng enthéilt:

Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Halo-
gen; jeweils gegebenenfalls Cyano, Halogen oder C;-Ce-Alkoxy substituiertes
Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbomyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl,
Alkylsulfonyl, Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbonyl, Alkoxy-
carbonylamino, Alkylsulfonylamino, Dialkylamino, Dialkylsminocarbomyl
oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den
Alkylgruppen; jeweils gegel_ammfa]ls durch Halogen substituiertes Alkcenyl,
Alkenyloxy, Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkinyloxy-
carbonyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkemyl- oder
Alkinylgruppen; Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3
bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cycloalkenylgruppe und ge-
gebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkyleil; Phenyl, Benzyl,
Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thiemyl, welche jeweils gegebenen-
falls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, C,-
*Ca~Alkyl, Ci-Cy-Halogenalkyl, C;-Ce-Alkoxy, C;-Cy-Halogenalkoxy, Ci-Ce-
Alkylthio, C,-C-Halogenalkyithio oder C;-Cq-Alkoxy-carbonyl substituiert
sind.

Die Verbindungen der allgemeinen Formel (I) kénnen gegebenenfalls in Abhfingig-
keit von der Art und Anzahl der Substituenten als geometrische und/oder optische
Isomere bzw. Regioisomere oder entsprechende Isomerengemische in unterschied-
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licher Zugammensetzung vorliegen. Sowohl die reinen Isomeren als anch die Isome-
rengemische werden exfindungsgemi beansprucht. Ebenso kpmen Verbindungen
der Formel (I) gegebenenfalls in AbhBngigkeit von der Art und Anzahl der Substitu-
enten in verschiedenen tantomeren Formen vorliegen. Die Tantomere sind ebenfalls
Gegenstand der vorlicgenden Erfindung.

Gegenstand der vortiegenden Erfindung sind weiterhin alle mAglichen N-Oxide, die
durch Verbindungen der Formel (I) gebildet werden kiomen sowie alle Salze von
Verbindungen der Formel (I), z.B. mit Minerals#iuren wie der SalzsBure.

Weiter wurde gefinden, dass man die neuen substituierten Heterocyclylpyrimidine
" der Formel (I) echilt, wenn man

(@)  halogen-substituierte Pyrimidine der Formel (II),

1
1 h |

NYN

S(0),

in welcher

nund R die oben angegebenen Bedentungen habén,

X', Y! und Z' die jeweils oben fitr die entsprechenden Reste X, ¥ und Z an-
gegebenen Bedeutungen haben, jedoch in keinem Fall fitr eine Hetero-

cyclyl-Gruppierung stehen,

und mindestens einer der Reste X', Y! oder Z! fiir Halogen steht,

ol |
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mit Heterocyclen der Formel (Ills), (ITb) oder (ITIc)
H-X? (W), H-Y? (b), H-Z? (lIic)

m welcher. .

X’ Y* und Z* fir einc gesiitigte oder ungeséitigte, monocyclische oder bi-
cyclische Heterocyclyl-Gruppierung mit bis zz 10 Kohlenstoffatomen
und mit bis zn 5 Stickstoffatomen und/oder einem Senerstoff- oder
Schwefelatom steht, welche gegebenenfalls zusitzlich eine Oxo-
Gruppierung (C=0), eine Thioxo-Gruppienmg (C=S), eine -SO-
Gruppierung oder eine -SOx-Gruppicrung enthilt, und welche ge-
gebenenfells bis zu 4 Substituenten ans der folgenden Aunfziihlung ent-
halt:

Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Halo-
gen; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder C)-Cg-Alkoxy sub-
stituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl, Alkylsatfonyl, Alkylsulfonyloxy, Alkylaming, Alkylaminocarbonyl,
Alkoxycarbonylamino, Alkylsulfonylamino, Dislkylsmino, Dialkylamino-
carbony] oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen; jeweils gogebenenfalls durch Halogen substituiertes
Alkenyl, Alkenyloxy, Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder
*Alkinyloxycarbonyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkenyl-
oder Alkinylgruppen; Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit
jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cyclo-
alkenylgroppe und gegebenenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil,
Phenyl, Benzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche
jeweils gepebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carbux'y, Carbamoyl, Thio-
carbamoyl, Halogen, C;-Cs4-Alkyl, C,-Cy-Halogenalkyl, C;-Cs-Alkoxy, C;-
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Cs-Halogenalkoxy, C-Ce-Alkylthio, C;-Cy-Halogenalkylthio, C;-Cy-Alkoxy-
carbomyl, Cy-Cp-Alkylendioxy oder C;-C,-Haloalkylendioxy substituiert

sind,

mmwmmmvwmm

oder wenn man
() Heterocyclylpyrimidinthiole der Formel (IV),
: Y
NN
i S
SH
in welcher

X, Y und Z, die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit Fluoralkenylhalogeniden der Formel (V),

in welcher
R die oben angegebenen Bedeutungen hat und

X*  fir Halogen steht,
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gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmitte]l und
gogebenenfalls in Gegenwart eines oder mchrerer Verdimmmgsmittel -
umsetzt,

und gegebenenfalls die gemaB Verfahren (a) oder (b) erhalienen Verbindun-
gen der Farmel (I) quf @ibliche Weise in andere Verbindungen der Formel (T)
gemiB der obigen Definition umwandelt.

SchlieBlich wurde gefunden, dass die nenen substituierten Heterocyclylpyrimidine
der Formel (I) sehr gute Witksamkeit gegenfiber tierischen Schiidlingen, insbeson-
dere gegen Insekten, Spinnentiere und Nematoden, ganz besonders gegen Nematoden
aufweisen und sich sowohl im Pflanzenschutz als auch im Materialschutz zur Be-
kiimpfimg von tierischen Schidlingen verwenden lassen.

In den Defimitionen sind die Kohlenwasserstoffketten, wie Alkyl oder Alkenyl - anch
in Verbindumg mit Heteroatomen, wie in Alkoxy - jeweils geradkettig oder ver-
zweigt.

Gegebenenfalls substituierte Reste kbnnen einfach oder mehrfach substituiert sein;

wobei bei Mehrfachsubstitution die Substituenten gleich oder verschieden sein
kéonen.

Bevorzugte Substituenten bzw. Bereiche der in den oben und nachstehend aufge-
fithrtes: Formeln vorhandenen Reste sind im Folgenden angegeben.

n steht bevorzugt fitr die Zahlen 0 oder 2.
R steht bevorzugt filr Wasserstoff,

R steht weiterhin bevorzugt fiir Fluor.
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X,YundZ stehen unabhiingig voneinander bevorzugt

fir Wassemstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocysmato, Halogen,

filr jeweils gogebenemfulls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom oder Ci-C-
Alkoxy substitniertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyl-
thio, Alkylsulfinryl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylami-
nocarbonyl, Alkoxycarbonylamino, Alkylsulfonylamino, Dialkylamino, Di-
alkylaminocarbonyl oder Dialkylaminosulfony! mit jeweils 1 bis 5 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgrappen,

for jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom substitniertss Alke-
nyl, Alkenyloxy, Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkinyloxy-
carbonyl mit jeweils 2 bis 5 Kohlenitoffatomen in den Alkeayl- oder Alki-
nylgruppen,

fir Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6
Knmmﬂ‘atommmderCycloalkyl-oderCycloammyigruppelmdgege-
benenfalls 1 bis 3 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder

fiir Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils
gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, durch Cx-C4-Alkyi, C1-C.|-Hnlogennlkyl, Ci-Cs-Alkoxy, C-Cy-
Halogenalkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C,-Cs-Halogenalkylthio (wobei jeweils
Halogen bevorzugt fiir Finor oder Chlor steht) oder C;-Cs-Alkoxy-carbonyl
substituiert sind, oder

gemeinsam fiir eine Benzo-Gruppierung oder fitr Alkylen oder Alkenylen mit
jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen, wobei die Koblenstoffkette durch 1 bis 3
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Stickstoffatome ods 1 bis 2 (nicht direkt benachbarts) Sauerstoffatome unter-
brochen sein kenn und der dadurch gebildete Ring wiederam gegebenenfills
durch Fluor, Chlor, Brom oder Alkcyl mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substi-

zamindest einer der Reste X, Y oder Z bevorzugt filr eine gesfttigte oder un-
gesiittigte, monocyclische oder bicyclische Heterocyclyl-Gruppierang mit 4,
6, 9 oder 10 Kohlenstoffatomen und bis zn 4 Stickstoffatomen und/oder
einem Sauerstoff- oder Schwefelatom steht, welche gegebenenfalls zusltzlich
eine oder zwei Oxo-Gruppierungen (C=0), eine Thioxo-Gruppierung (C=S),
eine -SO-Gruppierning oder eine -SO-Gruppierung enthilt, und welche ge-
gebenenfalls bis zu 3 Substituenten aus der folgenden Aufzihlung enthXlt:

Nitro; Ami:io; C)}mo; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Halo-
gai; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom oder C;-Cy-
* Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyl-
thio, Alkylsolfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylsutfonyloxy, Alkylamino, Alkyl-
aminocarbonyl, Alkoxycarbonylamino, Alkylsulfonrylamino, Dialkylamino,
Dialkylaminocarbonyl oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 5 Kohlen-
stoffatomen in den Alkylgruppen; jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stituiertes Alkenyl, Alkenyloxy, Alkemyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy
oder Alkinyloxycarbonyl mit jeweils 2 bis 5 Kohlenstoffatomen in den Alke-
nyl- oder Alkinyigruppen; Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit
jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffastomen in der Cycloalkyl- oder Cyclo-

* alkenylgruppe und gegebenenfalls 1 bis 3 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, -

Phenyl, Benzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Faryl oder Thienyl, welche
jeweils gegebenenfulls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarb-
amoyl, Halogen, durch C;-Cs-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C-Cs-Alkoxy, C;-
Cs-Halogenalkoxy, C;-Cy-Alkylthio, C,-Cy-Halogenalkyithio (wobei jeweils
Halogen bevorzugt fir Fluor oder Chior steht), C;-Cs-Alkoxy-carbonyl,
Methylendioxy oder Difluormethylendioxy substituiert sind.
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gteht besonders bevorzugt fiir 0.

X, YundZ stehen upsbhingig voneinander besonders bevorzugt

fir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocymnato, Fluor, Chlor, Brom, "

fir jeweils gegebonenfalls durch Cyamo, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy substitniertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-,
i-, 8- oder t-Butyl, Acctyl, Propionyl, n- oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n-

. oder i-Propoxy, n-, i-, 5- oder t-Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl,

n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butoxycarbomyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propyisulfinyl, Methylsulfonyl, Bthylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonryloxy, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, 5s- oder
t-Butylamino, Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, n- oder i-Propyl-
sminocarbonyl, n-, i-, 8- oder t-Butylaminocarbonyl, Methoxycarbonylamino,
Ethoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxycarbonylamino, n-, i-, 5- oder t-
Butoxycarbonylamino, Methrylsulfonylamino, Ethylsulfonrylamino, n- oder i-
Propyisulfonylamino, n-, i-, 5~ oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino,
Diethylamino, Di-n-propylamino, Di-i-propylamino, Dimethylamino-
carbonyl, Diethylaminocarbonyl, Dimethylaminosulfony] oder Diethylamino-
sulfonyl, '

fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Bthe-
nyl, Propenyl, Butenyl, Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxycarbonyl,
Butenyloxycarbonyl, Ethinyl, Propioyl, Butinyl, Propinyloxy, Butinyloxy,
Propinyloxycarbonyl oder Butinyloxycarbonyl,
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fir Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopentenyl,
Cyclohexenyl, C_yclopmpyhnﬂhyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl
oder Cyclohexylmethyl, oder

fur Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils
gegebenenfalls durch Nitro, Cymno, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fluor, Chlor, Brom, durch Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl, o-, i-, 5~ oder t-
Butyl, Diftuormethyl, Dichlormethyl, Triffaormethyl, Trichlormethyl, Chlr-
diffuormethyl, Fluordichlarmethyl, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy, -,
i-, 8- oder t-Butoxy, Difiuormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Difluor-
methylthio, Triffuormethyithio, Chlordiflnomethylthio, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, 5~ oder t-Butoxycarbonyl
substituiert sind, oder

gemeingam fiir Trimethylen, Tetramethrylen, Propen-1,3-diy! oder Butadien-
1,4-diyl stehen, wobei die Kohlenstofficette durch 1 bis 3 Stickstoffatome
oder 1 bis 2 (nicht direkt benachbarte) Sanerstoffatome untesbrochen sein
kann und der dadurch gebildete Ring wiederum gegebenenfalls dorch Fluor,
Chilor, Brom, Methyl oder Ethyl substituiert ist, und wobei

zumindest einer der Reste X, Y oder Z besonders bevorzugt fiir eine geséittigte
oder ungesittigte, monocyclische oder bicyclische Heterocyclyl-Gruppierung
aus der Reihe Furyl, Benzofuryl, Tetrahydrofuryl, Thiemyl, Benzothienyl,
- “Pyrrolyl, Indazolyl, Tetrhydreindazolyl, Oxopyrrolyl, Pymolinyl, Pymoli-
dinyl, 2,5-Dioxo-1-aza-cyclopentyl, Pyrazolyl, Pyrazolinyl, Oxopyrazoliny,
2-Oxo-1,3-diazacyclopentyl, Imidazolyl, Triszolyl, Benziriazolyl, Oxotriazol-
inyl, Tetrazolyl, Oxazolyl, Benzoxazolyl, Thiazolyl, Benzthiazolyl, Oxadi-
azolyl, Isoxazolyl, Thiadiazolyl, Pyridinyl, 1,4-Dihydro-4-oxo-pyridin-1-yl,
Chinolinyl, sochinolinyl, Piperidinyl, Oxopiperidinyl, Pyrazinyl, Pyrid-
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ezinyl, Pyrimidinyl, 2-Oxo-1,3-dirzacyclohexyl, Morpholinyl steht, welche
gegebenenfalls big zu 3 Substituenten aus der folgenden Aufzithiung enthalt:

Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Fluor;
Chlor; Brom; Iod; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Bthyl, n- oder i-
Propyl, 1+, i-, 8- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n- oder i-Butyroyl, Methoxy,
Bthoxy, n- oder i-Propoxy, -, i-, 8- oder t-Butoxy, Methoxycarbonyl, Bthoxy-
carbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, 8- oder t-Butoxycarbonyl, Methyl-
thio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butyithio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfiny), n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Etirylsulfortyl, n- oder
i-Propylsulforiyl, Methyisulfonryloxy, Eﬂlylﬂul_fmyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonyloxy, Methylemino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder
t-Butylamino, Methylaminocarbanyl, Ethylaminocarbonyl, n- oder i-Propyl-
aminocarbonyl, -, i-, 8- oder t-Butylamimocarbonyl, Methoxycarbonylamino,
Bthoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxycarbonylamino, n-, i-, s- oder t-
Butoxycarbonylamino, Methylsilfonylamino, Ethylsalfonylamino, n- oder i-
Propylsuifonylamino, n-, i-, 5~ oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino,

Diethylamino, Di-n-propylamino, Di-i-propylamino, Dimethylamino-

carbonyl, Diethylaminocarbonyl, Dimethylaminoselfonyl oder Diethylamino-
sulfonyl; jeweils gegebenenfulls durch Fluor, Chlor oder Brom substitmicrtes
Ethenyl, Propenyl, Butemyl, Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxycarbonyl,
Butenyloxycarbonyl, Bthinyl, Propinyl, Butinyl, Propinyloxy, Butinyloxy,
Propinyloxycarbonyl oder Butinyloxycarbonyl, Cyclopropyl, Cyclobutyl,
Cyclopentyl, Cyclobexyl, Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl,
Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl, Phenyl,
Bénzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils ge-
gebenenfalls durch Nitro, Cyamo, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fluor, Chlor, Brom, durch Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5~ oder t-
* Butyl, Difluormethyl, Dichlormefiyl, Trifluormethyl, Trichlormethyl, Chlor-
difluormethyl, Fluordichlormethyl, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy, n-,

L
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i-, 8- oder t-Butoxy, Diflucrmethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifloormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylihio, n-, i-, 5- oder t-Butylthio, Diftuor-
methylfhio, Triffuormethylthio, Chlordifiuormethylthio, Methoxycarbomyi,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, 8- oder t-Butoxycarbonyl,

. X, Y und Z stehen ymabhtingig voneinander ganz besonders bevarzugt filr Wasser-

stoff oder filir eine gesattigte oder ungeshttigte, monocyclische oder bicyc-

- lische Heterocyclyl-Gruppienig aus der Reihe Thienyl, Benzothienyl,

Pyrmrolyl, Pyrazolyl, Triazolyl, Thiszolyl, Benzthiazolyl, Pyridinyl,

dﬁnolinyl, Pyridazinyl oder .Mm-pholinyl, welche gegebenenfalls bis zu 2,
bevorzugt 1 Substitzenten ans der folgenden AufzEhlung enthilt:

Nitro; Amino; Cyano; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Fluor; Chlor; Brom; Iod;
jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Methoxy oder Bthoxy substitu-
iertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy,
Methoxycarbonyl, Bthoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-
Propylsulfonyl; jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes
Phenyl,

wobei Y vorzugsweise fir Wasserstoff steht, und einer der beiden Reste X
oder Z fiir einen der genannten Heterocyclen steht, wihrend der verbleibends
der beiden Reste X oder Z wiederum filr Wasserstoff steht.

Eine ganz besonders bevorzugte Gruppe sind diejenigen Verbindungen der Formel
(D, in welcher

n, R, X, Yuond Z die vorstehend als besonders bevorzugt angegebene Bedeutung
haben, wobei Y vorzugsweise filr Wasserstoff steht,
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XoderZ  fiir eine geslitigte oder ungeslittigte, monocyclische oder bicyclische
Heterooyclyk Grippierng aus der Reihe Furyl, Benzofirryl, Tetralydtofuryl,
Thienyl, Benzothienyl, Pymolyl, Indezolyl, Tetrahydroindazolyl, Oxo-
pyrmolyl, Pyoolinyl, Pymolidinyl, 2,5-Dioxo-1-aza-cyclopentyl, Pyrazolyl,
Pyrazolinyl, Oxopyrazolinyl, 2-Oxo-1,3-diazacyclopentyl, Fidszolyl, [Ti-
azolyl, Benztriszolyl, Oxotriazolinyl, Tetrazolyl, Oxazolyl, Benzoxazolyl,
Thiszolyl, Benzthizzolyl, Oxadiazolyl, Isoxazolyl, Thiadiazolyl, Pyridiny,
1,4-Diydro-4-oxo-pyridin-1-yl, Chinolinyl, Isochinolinyl, Piperidinyl, Oxo-
piperidinyl, Pyrazinyl, Pyridaziny], Pyrimidinyl, 2-010-1.3-618136.?010115!)'1,

_ Momhohnylstdﬂ,welcho_gegebmmﬁ]lsbu.zu38uhsuhmﬁmausdﬂ

Nitro; Cyans; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Fluar; Chlor;
Brom; Jod; jewvils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy sgbstitiriertes Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i~, s- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n- oder i-Butyroyl, Methoxy,
Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxy-
carbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, -, i-, s- oder t-Butoxycarbonyl, Methyl-
thio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio, o, i-, s oder t+ Butyltirio, Methylsulfinyl,
Ethylsnlfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl, Mefirylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
* sulfonyloxy, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, 6- oder
t-Butylamino, Methylaminocarbonyl, Bihylammocmbonyl, n- oder i-Propyl-
aminocarbonyl, n-, i-, 8- oder t-Butylaminocarbomyl, Methoxycarbonylamino,
Ethoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxycarbenylamino, n-, i-, s- oder t-
Butoxycarbonylamino, Methylsulforrylamino, Ethylsulfonylamino, n- oder i-
Propylsulfonylamino, n-, i-, &- oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino,
Diethylamino, Di-n-propylamino, Di-i-propylamino, Dimethylaminocar-
'bonyl, Diethylaminocarbonyl, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylamino-
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sulfimyl; jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom substitujertes
Ethenyl, Propeny), Butenyl, Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxycarbonyl,
Butenyloxycarbonyl, Bthinyl, Propinyl, Butinyl, Propinyloxy, Butimyloxy,
Propinyloxycarbonyl oder Butimyloxycarbonyl; Cyclopropyl, Cyclobutyl,
Cyclopentyl, Cyclobexyl, Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl,
Cyclobutyimethyl, Cyclopentylmethyl oder Cyclohexyimethyl, Phenyl,
Benzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils ge-

"gebmenfnlls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fiuor, Chlor, Brom, durch Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, p-, i-, s- oder t-
Butyl, Diftuormethyl, Dichlormethyl, Triftuormethyl, Trichlormethyl, Chlor-
difluormethyl, Fluordichlormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-,
i-, s- oder t-Butoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordiffluormethoxy,
Methyithio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio, -, i-, s- oder t-Butylthio, Diftuor-
methylthio, Trifluormethylthio, Chlordifmormethylthio, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, 1-, i-, 8- oder t-Butoxycarbonyl,
Methylendioxy oder Diflnormethylendioxy substitniert sind,

und wobei der gegebenenfalls vezbleibende Rest X oder Z bevorzugt fiir
Wasserstoff steht.

Eine weitere ganz besonders bevorzugte Gruppe sind diejenipen Vesbindungen der
Formel (), in welcher

1, R, X und Z die vorsiehend als besonders bevorzngt angegebenen Bedeutmg
" haben, wobei X und Z vorzugsweise fir Wasserstoff stehen, und

Y fur eine geslittigte oder ungesittigte, monocyclische oder bicyclische Hetero-
cyclyl-Gruppierung aus der Reihe Faryl, Bemzofuryl, Tetrahydrofimyl,
Thienyl, Benzothienyl, Pymolyl, Oxopyrrolyl, Pyrrolinyl, Pyrrolidinyl, Pyra-
zolyl, Pyrazolinyl, Oxopyrazolinyl, 2-Oxo-1,3-diazacyclopentyl, Triazolyl,
Benztriazolyl, Oxotriazolinyl, Tetrazolyl, Oxazolyl, Benzoxazolyl, Thiazolyl,
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Benzthiazolyl, Oxadiazolyl, Isoxazolyl, Thiadiazolyl, Pyridinyl, Chinolinyi,
Isochinoliy, Pipecidinyl, Oxopipecidinyl, Pyrazinyl, Pyridacinyl, Pysini-
dinyl, 2-Oxo-1,3-dizzacyclohexyl, Morpholinyl steht, welche gegebenenfalls
bis zu 3 Substituenten aus der folganden Aufrihhmg enthalt:

Nitro; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Fluor; Chlor;
Brom; Iod; jeweils gegebenenfalls Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy,
Ethoxy, o~ oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Bthyl, n- oder i-Propy}, n-, i-
» 5 oder tButyl, Acetyl, Propionyl, - oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, -
oder i-Propoxy, 1, i-, 8- oder t-Butoxy, Mefhoxycarbonyl, Efhoxycarbonyl,
n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, 8- oder t-Butoxycarbonyl, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i~, s- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl,
Ethylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Bthylsulfonyl, n- oder
i-Propylsulfonyl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulforyloxy, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder
t-Butylamino, Methylaminocarbony!, Ethylaminocarbonyl, n- oder i-Propyl-
aminocarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butylaminocarbonyl, Methoxycarbonylamino,
Ethoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxycarbonylamino, n-, i, 8- oder t-
Butoxycarbonylamino, Methylsulfonylamino, Ethylsulfonylamino, n- oder i-
Propylsulfonylamino, n-, i-, s- oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino,
Dicthylamino, Di-n-propylamino, Di-i-propylemino, Dimethylaminocar-
bonyl, Diethylaminocarbonyl, Dimefhylaminosulfonyl oder Diethylamino-
sulfonyl; jeweils gegebenenfulls durch Fluor, Chior oder Brom substituiertes
Ethenyl, Propenyl, Butenyi, Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxycarbonyl,
Butenyloxycarbonyl, Btiinyl, Propinyl, Butinyl, Propinyloxy, Butinyloxy,
Propinyloxycarbonyl oder Butinyloxycarbomyl; Cyclopropyl, Cyclobutyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl,
Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl, Pheayl,
Benzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils ge-
gebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Fluor, Chlor, Brom, darch Metiyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-
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Butyl, Difluormethy], Dichlormethyl, Triflnormethyl, Trichlormethyl, Chlor-
difmormethyl, Fluordichlormethyl, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy, n-,
i, 6~ oder t-Butoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluormethoxy,
Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Difluor-
methylthio, Trifluormethylthio, Chlordifluormeftirylthio, Methoxycarbomyl,
Bthoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbomyl, n-, i-, s- oder t-Butoxycarbonyl
gsubatitaiert sind.

Verbindungen der Formel (I), in welchen R jeweils fitr Wasserstoff oder Fluor steht,
stehen gleichberechtigt nebeneinander. Beide Vearbindungsgruppen sind unabhingig
voneinander Gegenstand der vorliegenden Erfindung.

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

ErfindungsgemilB besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in wel-
chen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt anfgefilhrien Bedeu-
tungen vorliegt.

Brfindungsgemif ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel (I), in
wolchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufgefiibrten
Bedeutungen vorliegt.

Die oben aufgefibrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen sufgeffibrien Reste-
defititionen bzw. Erlfuterongen kfnnea jedoch anch untereinander, also zwischen
den jeweiligen Bereichen und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert werden. Sie
gelten fiir die Endprodukie sowie fiir die Vor- und Zwischenprodukte entsprechend.

Verwendet man beispielsweise 4-Chlor-6~methyl-2-[(3,4,4-trifluor-3-butenyl)thio]-
pyrimidin wnd Morpholin als Ausgangsstoffe, so kann der Verlauf des erfindungs-
geméBen Verfahrens (a) durch das folgende For_melschema skizziert werden:
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Verwendet man beispielsweise 4-(Pyridin-2-ylI)-pyrimidin-2-thiol und 4-Brom-1,1-
diftuor-1-buten als Ausgangsstoffe, 50 kemn der Verlauf des erfindungsgemisBen Ver-
fahreng (b) durch das folgende Fomelscbﬂnashmmtwudm.

“
F . N [
S I Br N. 2N
N l = . e \l/
N...2N I - HBr S
SH F

Die bei dar Durchfithrung des ezfindungsgemiiBen Verfahrens (a) als Ausgangsstoffe
zu verwendenden halogen-gubatituierten Pyrimidine sind durch die Formel (I0) allge-
mein definiet. In der Formel (II) haben n und R bevorzugt bzw. besonders bevorzugt
diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der er-
findungsgemaBen Verbindungen der Formel (f) als bevorzugt, besonders bevorzugt
fitr n und R angegeben worden sind. X' hat bevorzugt die oben flir X als bevorzugt,
-besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt angegebene Bedeutung; Y' hat
bevorzagt die oben fiir Y als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders

Lonans
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bevorzugt angegebene Bedentung und Z' hat bevorzugt die oben fiir Z als-bevorzugt,
besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt angegebens Bedentung, wobei
mindestens einer der Reste X!, Y! oder Z! fiir Halogen, vorzugsweise Fluor, Chlor,
Brom oder Iod, insbesongdere fitr Flnor, Chlar oder Brom steht und kemer dieser
Reste fir Heterocyclyl steht.

Die Ansgangzstoffe der aflgemeinen Formel (II) sind weitgehend bekarmt und/oder
kbrmen nach en sich bekannten Verfahren hergestellt werden (vgl. insbesondere EP -
506 270 Al sowie WO 94/06 777 Al und die Herstellungebeispiele).

So erhfilt man die halogen-substituierten Pyrimidine der Formel (II), wenn man ent-
sprechende Hydroxypyrimidine der alligemeinen Formel (VI),

in welcher

nund R die oben angegebene Bedentung haben,

X%, Y'und Z* die jeweils oben fiir die entsprechenden Reste X, Y und Z angegebe-’
nen Bedeutungen haben, jedoch in keinem Fall fir eine Heterocyclyl-Gruppierung

stehen,

und mindestens einer der Reste X*, Y oder Z*  fur Hydroxy steht,
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mit einem ,Halogemierungamittel”, b ciner zur Einfiibrmg von Halogen-Subski-
tnenten an Stelle von Hydroxy-Gruppen in Heterocyclen gecigneten Chemikzlie, wie
2B. Phosphorylchlorid (,Phosphoroxychlorid®), Thicmylchlorid oder Phosgen, bei
Temperataren zwischen 0°C und 150°C umsetz: (vl die Herstollungsbeispiels).

Die hierzn als Vorprodokie benBtigten Hydroxypyrimidine der allgemeinen Formel
(VD sind bekannt und/oder kmmen nach an sich bekanuten Verfahren hergestsllt
werden (vgl. EP 506 270 Al /US 5,246,938 A, WO 94/06777 Al / US 5,684,011 A,
Herstellungabeispiele). '

Die beim erfindungsgem#ifien Verfabren (s) zur Herstellung der Verbindungen der
Formel (I) weiter als Ansgangsstoffe zu verwendenden Heterocyclen sind durch die
Formeln ([Ila), (1fb) und ([kc) allgemein definiert. In diesen Formeln hiben X2 bzw.
Y? bzw. Z* bevorzugt diejenige Bedeutung, die oben fiir die Heterocyclyl-Gruppie-
nmg als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt angegeben
worden ist.

Die Heterocyclen der Formen (IIa), (Ilb) -und (TiIc) sind bekennte orgmscha
Chemikalien.

Die bei der Durchfithning des erfindungsgem#aBen Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe
zu verwendenden Heterocyclylpyrimidinthiole sind durch die Formel (TV) allgemein
definiert. In der Formel (IV) haben X, Y und Z bevorzugt dicjenigen Bedentungen,
die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Ver-

- bindungen der Forme] () als bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders
bevorzugt fiir X, Y und Z angegeben worden sind.

Die Ausgangsstoffe der Formel (IV) sind bekannt und/oder kdnnen nach an sich be-
kannten Verfahren hergestellt werden (vgl. Dokl. Bolg. Akad. Nauk 24 (1971), 247-
250 — zitiert in Chem. Abstracts 75:5841; Aust. J. Chem. 33 (1980), 2291-2298;
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Orgmic Preparations and Procedures Intemational 29 (1997), 285-292;
WO 98/27092; Tetrahedron Lett. 40 (1999), 4779-4782). ' '

Die beim erfindungsgemfilen Verfabren (b) zur Herstellang der Verbindungen der
Formel (I) weiter als Ansgangsstoffe zu verwendenden Fluoralkenylhalogenide sind
durch die Formel (V) allgemein definiert. In der Formel (V) hat R bevorzngt die-
jenige Bedeutung, die oben fiir R als bevorzugt bzw. als besonders bevorzugt ange-
geben warden ist; X steht vorzogsweise fir Flnar, Chlor, Brom oder Iod, insbesan-
dere fiir Chlor oder Brom.

Die Ansgangsstoffe der Forme] (V) sind belannt und/oder kénnen nach an sich be-
kannten Verfahren hergestellt werden (vgl. EP 334796 Al, EP 660 827 Al,
EP 712 395 A1, EP 749 433 A1, EP 850 211 Al).

Die erfindungsgem#fiien Verfahren (a) und (b) zuxr Herstellung der Verbindungen der
allgemeinen Formel (I) werden vorzugeweise unter Verwendung eines oder mehrerer
Reaktionshilfemittels durchgefilhrt. Als Reaktionshilfemittel fitr die erfindungsge-
mARen Verfahren kommen im Allgemeinen die fiblichen anorganischen oder orga-
nischen Basen oder Sinreakzeptoren in Beitracht. Hierzu gehSiren vorzagsweise
Alknlimetall- oder Erdalkalimetall- -acetate, -amide, -carbonate, -hydrogencarbonate,
-hydrde, -hydroxide oder -alkanolate, wie beispielsweise Natrium-, Kalium- oder
Calciumacetat, Lithium-, Natrium-, Kalium- oder Calcinmamid, Natrinm-, Kaliom-,
Cisium- oder Calcimmcarbonat, Nattivm-, Xalium- oder Calciumhydrogencarbonat,
Lithiurn-, Natrium-, Kalium- oder Calciumhydrid, Lithium-, Natrium-, Kaliuvm- oder
Calciimhydroxid, Natrium- oder Kalium- -methanolat, -ethenolat, n- odar -i-prope-
nolat, -n-, -i-, -5~ oder -t-butanolat; weiterhin much basisché organische Stickstoffver-
bindungen, wie beispiclsweise Trimethylamin, Triethylamin, Tripropylamin, Tribu-
tylamin, Bthyl-diisopropylamin, N;N-Dimethy}-cyclohexylamin, Dicyclohexylamin,
Ethyl-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-Ethyl-2-methyl-pyridin, 4-Dimethylamino-pyridin, N-
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_ Methyl-piperidin, 1,4-Diazabicyclo[2,2,2]-octan (DABCO), 1,5-Diazabicyclo[4,3,0}-
non-5-en (DBN), oder 1,8-Dimbicyelg[5,4,0]—1mdeo—7—en (DBU).

Die ezfindungsgemaBen Verfahren (&) und (b) zur Herstellung der Vesbindingen der
allgemeinen Formel (T) werden vorzugsweise unter Verwendung eines oder mehrerer
Verdinmumgsmitte] durchgefibrt. Als Verdfinomngsmittal zur Durchfibrung der
erfindomgsgemiiBen Verfahren (s) und (b) kommen vor allem inerte organische
Lasungamittel in Betracht. Fierzn gohdren insbesondere aliphatische, alicyclische
oder aromatische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispiels-
weiso Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Petrolether,
Hexm, Cyciohexan, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff; Bther, wie
Diethylether, Diisopropylether, Dioxan, Tetrshydrofuran oder Ethylenglykoldi-
methyl- oder ~dicthylother; Ketone, wie Aceton, Butanon oder Methyl-isobutyl-
keton; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril oder Butyronitril; Amide, wie N,N-Di-
methylformamid, NN-Dimethylacetsmid, N-Methyl-formanilid, N-Methryl-pyrroli-
don oder Hexamethylphosphorsiuretriamid; Ester wie Basigsfuremetiylester oder
Bssigafnrecthylester, Sulfoxide, wie Dimethylsnlfoxid, Alkohole, wie Mcthanol,
Bthanol, n- oder i-Propanol, Ethylenglykolmonomethylether, Eihylenglykolmono-
cthylether, Diethylenglykolmonomethylether, Dicthylenglykolnonoethyiether, deren
Gemische mit Wasser oder reines Wasser.

Die Reaktionstemperaturen kfpnen bei der Durchflhrung der erfindungsgemfiBen
Verfihren (a) und (b) in einem grdBeren Bereich variiert werden. Jm Allgemeinen
arbeitet man bei Temperataren zwischen 0°C und 150°C, vorzugsweise zwischen
10°C und 120°C. '

Die erfindungsgemifen Verfahren (a) und (b) werden im Allgemeinen unter Noomal-
drock durchgefilhrt. Bs ist jedoch auch mdglich, die erfindungsgemiBen Verfahren
unter echShtem oder vermindertern Druck - im allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10
ber - durchzufithren.
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Zur Durchfithrung der erfindungsgemiifen Verfahren (2) und (b) werden die Aus-
gangsstoffe im Allgemeinen in angenfhert dquimolaren Mengen eingesetzt. Es ist
jedoch auch méglich, eine der Komponenten in cinem gréBeren Uberschuss zu ver-
wenden. Die Umsetzimg' wird im allgemeinen in einem geeigneten Verd(nmmngs-
gemisch wird im Allgemeinen mehrere Stunden bei der erforderlichen Temperatur
gertihrt. Die Aufarbeitung wird nach fiblichen Methoden durchgefiihrt (vgl. die Her-
steliungsbeispiele).

Die Wirkstoffe eignen sich bei guter Pflanzenvertriiglichkeit und glinstiges Warm-
bitertoxizitst zur Beldimpfimg von tierischen Schidlingen, insbesondere Insekten,
Spinnentieren und Nematoden, die in der Landwirtschaft, in Forsten, im Vorrats- und
Materialschutz sowie anf dem Hygienesekior vorkommen. Sie kSnnen varzugsweise
als Pflanzenschutzmittel emgesetzt werden. Sie sind gegen normal sensible und re-
sistente Arten sowie gegen alle oder einzelne Entwicklungsstadien wirksam. Zu den
oben erwihnten Schidlingen gehdren:

Aus der Ordnong der Isopoda zB. Oniscus asellus, Armadillidinm vulgare, Porcellio
scaber.

Auns der Ordmmg der Diplopoda z B. Blaniulus guttulatus.

Aus der Ordnung der Chilopoda z.B. Geophilus carpophagus, Scutigera spp..

Aus der Oninung der Symphyla zB. Scutigerella immaculata.

Aus der Ordnung der Thysanura z.B. Lepisma saccharina.

Aus der Orduiing der Collembola z B. Onychiorus armatus,

Aus der Ordnung der Orthoptera zB. Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta
migratoria migratorioides, Melanoplus spp., Schistocerca gregaria.

Ans der Ordmmng der Blattaria zB. Blatta orientalis, Pexiplaneta americana,
Leucophaea maderae, Blattella germanica.

Ans der Ordmng der Dermaptera zB. Forficula auricularia.

Aus der Ordnung der Isoptera 2 B. Reticulitermes spp..

2
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Ans der Ordovmg der Phfhiraptera zB. Pediculus humanus corporis, Haematopinus
8pp., Iinognaﬂmsspp Trichodectes spp., Damalinia spp..

Ans der Ordnung der Thysanopters z.B. Hercinotbrips femoralis, 'I'tmpstnbam.
Thrips pabmi, Frankliniella accidentalis.

Ans der Ordnung der Heteroptera zB. Burygaster spp., Dyldercusmtamedms,
Pnemnaquadrata,Cmexlectuﬂmus,RhodnmspmhxunTmtomaspp

Auns der Ordnung der Homoptera zB. Aleurodes brassicae, Bemisia tabaci,
Trislearodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus
ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lanigerom, Hyalopterns amndinis,
Phylloxera vastatrix, Pemphigas spp., Macrogiphum avenae, Myzus spp., Phorodon
humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Buscelis bilobatus; Nephotettix
cincticeps, Lecanium comi, Seaissetia oleae, Laodelphax stristéllus, Nilaparvata
lugens, Aonidiclla aurantii, Aspidiotus hederae, Psendococcus spp., Peylla spp.

Aus der Ordmng der Lepidoptera z.B. Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius,
Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
xylostella, Malacosoma ncustria, Euproctis chrysorthoea, Lymeantria spp.,
Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Buxoa spp., Feltia spp.,
Earias insulana, Heliothis spp., Mamestra brassicae, Panolis flammea, Spodoptera
spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta
mubilalis, Ephestia kuchniella, Galleria mellonella, Tineola bisselliella, Tinea
pellionella, Hofmannophila psendospretella, Cacoecia podana, Capua reticulana,
Choristoneura fanifersns, Clysia ambiguelia, Bomona magnanima, Tortrix viridana,
Cnaphalocerus spp., Oulema oryzae.

Aus der Ordoung der Coleoptera zB. Anobium punctatum, Rhizopertha dominica,
Bruchidins obtectis, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulas, Agelastica alni,
Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes chryso- .
cephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis, Antho-
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nomns spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatns, Cosmopolites sordidus,
Ceuthorrhynchns assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp.,
Anthrenus spp., Aitagenms spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus
hololeacus, Gibbium psylioides, Tribolium spp., Tencbrio molitor, Agriotes spp.,
Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra
zealandica, Lissorhoptrus oryzophilus.

Aus der Ordnung der Hymenoptera z.B. Diprion spp., Hoplocampa spp., Lasius spp.,
Monomorium pharaonis, Vespa spp.

Ans der Ordmung der Diptera zB. Aedes spp.,Aﬁopheles spp., Culex spp., Droso-
phila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephala, Lucilia spp.,
Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys
spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio hortulanus, Os-
cinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleas,
Tipula paludoss, Hylemyia spp., Liriox'nyzn spp.

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Xenopsylla cheopis, Ceratophyllus spp.

Ans der Klasse der Arachnida zB. Scorpic maurus, Latrodectus mactans, Acarus
siro, Argas spp., Omithodoros spp., Dermanyssus gallinse, Eriophyes ribis,
Phyllocoptruta oleivore, Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp.,
Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp.,
Tarsonemus spp., Bryobia practiosa, Panomychus spp., .Teb:anyt:hus spp-,
Heémitarsonemus spp., Brevipalpus spp.

Zu den pflanzenparasitiren Nematoden gehfiren z.B. Pratylenchus spp., Radopholus

similis, Ditylenchus dipsaci, Tylencbulus semipenetrans, Heterodera spp., Globodera

spp-, Meloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus spp., Xiphinema spp.,
Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp.

L1
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Dic erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) zeichnen sich insbesondere
durch hervorragende Witkung gegen Blattiiuse, Kafer, Schmetterlingraupen, Spinn-
milben und pflanzenschidigende Nematoden ans.

Die erfindungsgemfiBen Verbindungen kénnen gegebenenfalls in bestimmten Kon-
zentrationen bzw. Aunfwandmengen smmnch als Herbizide und Mikrobizide,
beispielsweise als Fungizide, Antimykotika tnd Bakterizide verwendet werden. Sie
Inssen gich gegebenenfalls anch als Zwischen- oder Vorprodukie fiir die Synthese
weiterer Wirkstoffe einsetzen.

Erfindongsgem$f kSmmen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzeh werden hierbei alle Pflanzen und PAanzenpopulationen verstanden, wie er-
witnschte und imerwiinschte ‘Wildpflanzen oder Knlturpfianzen (einschlieBlich natfir-
lich vorkommender Kulturpflanzen). Knlurpflanzen knmen Pflanzen séin, die durch
konventionelle Zachtungs- mnd Optimierangemethoden oder durch biotechnologische
und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden erhalten
werden kdnnen, emschlieSlich der transgenen Pflanzen und einschlieBlich der durch
Sortenschutzrechte schiltzbaren oder nicht schfitzbaren Pflanzensorten. Unter Pfian-
zonteilen sollen alle oberirdischen und untarirdischen Teile und Organe der Pflanzen,
wie Spross, Blatt, Blite und Wurzel verstanden werden, wobei beispielhaft Blétter,
Nadeln, Stingel, Stimme, Blitten, FrochtkSrper, Friichte und Samen sowie Wurzeln,
Knollen und Rhizome aufgeflihrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehdrt anch Frnte-
gut sowie vegetatives und generatives Vermehrangsmaterial, beispielsweise Steck-
lings, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemife Behandhmg der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirk-
stoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung anf deren Umgebing, Lebensranm oder
Lagerraum nach den {iblichen Behandiungsmethoden, zB. durch Tauchen, Sprithen,
Verdampfen, Verncbeln, Streuen, Aufstreichen und bei- Vermehrungsmaterisl, insbe-
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhiillen.

)
—
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Die Wirkstoffe knnen in die fiblichen Formuliemngen #berfithrt werden, wie
Lésungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Puolver, Stfiubemittel, Pasten,
15sliche Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-impriig-
niérte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren
Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestelit, zB. durch Vermischen
der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen L3sungsmitteln wmd/oder festen
Triigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven Mitteln,
also Emulgiermitteln und/oder Dispergiermitieln und/oder schaumerzengenden
Mittein.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel kénnen zB. such organische
Losungamitte] als Hilfslosungamittel verwendet werden. Als filssigo Losungsmitte]
kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkyl-
naphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,

" wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erdblfraktionen, mineralische wnd pflanzliche

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

Als feste Trigerstoffe kommen in Frage:

zB. Ammoniumsslze und natiliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Tal-
kum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthe-
tische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsiure, Aluminiumoxid und Silikate,
als feste Trigerstoffe fiir Granulate kommen in Frage: zB. gebrochene und fraktio-
nierte natiirliche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie syn-
thetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus
organischem Material wie Sagemehl, Kokosnussschalen, Maiskolben und Tabak-
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stengeln; als Enmigier- und/oder schaumerzeugende Mittel kommmen in Frage: z.B.
nichtionogens und smiomische Emmigatoren, wie Polyoxyethylen-Fetisfinre-Ester,
Polyoxyettrylen-Fettalkohol-Ether, zB. Alkylaryl-polygtykolether, Alkylsulfonate,
Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie BinweiBhydrolysate; als Dispergiermittel: kommen
in Frage: z B, Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es kinnen in den Formulienmgen Haftmitte]l wie Carboxymethylcellulose, natfirliche
und synthefische pulyrige, kiimige oder latexfrmige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarsbicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetst, sowie natfirliche Phospho-~
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere Addi-
tive kmen mineralische und vegetabile Qle sein.

Bs kSmnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, zB. Bisenoxid, Titanoxid, Femo-
cymblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-
farbstoffe und Spurennghrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,
Molybdan und Zink verwendet werden.

Die Fornmlicrungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gew.-% Wirk-
stoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die exfindongsgemifiien Wirkstoffe kfmmen als soiche oder in jihren Formuliernngen
auch in Mischong mit bekanmten Fengiziden, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden
oder Insekiiziden verwendet werden, um so z.B. das Wirkungsspekinnm 21 verbreitem
oder Resistenzentwicklungen vorzubeugen In vielen Fillen erhfiit man dabei syner-
gistische Effekte, d.h. die Wirksamkeit der Mischung ist grBer als die Wirksamkeit
der Einzelkomponenten.

Als Mischpariner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen in Frage:

Funghzide:
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2-Phenylphenol; 8-Hydroxyquinoline sulfate; Acibenzolar-S-methyl; Aldimorph;
. Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-potassium; Andoprim; Anilazine; Aza-
conazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl;
Benzamacril; Benzamacril-isobutyl; Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol;
Blasticidin-S; Brommconazole; Bupirimate; Buthiobate; Butylamine; Calcium poly-
sulfide; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; Carpropamid;
Carvane; Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenszole; Chloroneb; Chloro-
conazole; Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb; Dichloflusnid; Dichlone;
Dichlorophen; Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole;
Diflometorim; Dimethirimol; Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Dini-
conazole-M; Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithianon; Dodine;
Drazoxolon; Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; é&iﬁinql; Etridiazole; Fam-
oxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfuram;
Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenmpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph;
Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide;
Fluoxastrobin; Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil;
Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr;
Furcarbanil; Furmecyclox; Guazatine; Hexachlorobenzene; Hexaconazole;
Hymexazol; Imazalil, Imibenconazole; Iminoctadine triacetate; Iminoctadine
tris(albesil; Iodocarb; Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicarb; Irumamycin;
Isoprothiolane; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-methyl; Mancozeb; Maneb;
Meferimzone; Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Metconazole;
Methasulfocarh; Methfuroxam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax;
Mildiomycin; Myclobutail; Myclozotin; Natemycin; Nicobifen; Nitrothal-isopropyl;
Noviflumuron; Nusrmol; Oftrace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxelimic acid;
Oxpoconazole; Oxycarboxin; Oxyfenthiin; Paclobuirazol; Pefurazoate; Penconazole;
Pepcycuron; .Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins;
Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz; Procymidone; Propamocarb; Propanosine-
sodinm; Propiconazole; Propineb; Proquinazid; Prothioconazole; Pyraclostrobin;
Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon; Pyroxyfur; Pymolnitrine;
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Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfim;
Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiabendazole;
Thicyofen; Thiffuzamide; Thiophanate-methyl; Thiram; Tioxymid; Tolclofos-
methyl; Tolyifluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil, Triazoxide;
Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide;
(28)-N-{2-{4-[[3-(4-Chloropheny])-2-propynyllaxy]-3-methoxyphenyljetiryl}-3-
methyl-2-{(methylsulfonyl)amino}-butanamide; 1-(1-Naphthalenyl)}-1H-pyrrole-2,5-
dione;  2,3,5,6-Tetrachloro-4-(methylsulfonyl)-pyridine;  2-Amino-4-methyl-N-
phenyl-5-thiazolecarboxamide; 2-Chlaro-N-(2,3-dilydro-1,1,3-trimethyl-1H-indeq-
4-yI)-3-pyridincarboxamide; 3,4,5-Trichloro-2,6-pyridinedicarbonitrile; Actinovate;
cis-1-(4-Chlorophenyl)-2-(1H-1,2, 4-triazole-1-yl)-cycloheptanol; Methyl 1-(2,3-
dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-yT)- 1H-imidazole-5-carboxylate; Monopotassium
carbonate; N~(6-Methoxy-3-pyridinyl)-cyclopropanecarboxamide; N-butyl-8-(1,1-
dimethylethyl)-1-oxaspiro{4.5]decan-3-amine; Sodium tetrathiocarbonate;

wmeﬁ:pfasa]zeund-zuberertungm,w:eBordemmmm, Copper hydroxide;
Coppex naphthenate; Copper oxychloride; Copper sulfate; Cufransh; Cuprous oxide;
Mancopper; Oxine-copper.

Bakterizide:
Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin,
Octhilinon, FurancarbonsBure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,

- Kupfersulfat und andere Knpfer-Zubereitungen.

Insektivide / Alarizide / Nematizide: :
Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrina-
thrin, AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb,
Allethrin, Allethrin 1R-isomiers, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet,
Aminocarb, Amitraz, Avermectin, AZ-60541; Azadirachtin, Azamethiphos, Azin-
phos-methyl, Azinphos-ethyl, Azocyclotin,
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Bacillne popilliae, Bacillug sphacricus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
- Bacillus thuringiensis strain EG-2348, Bacillus thuringiensis strain GC-91, Bacillus
thuringiensis stain NCTC-11821, Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria
tenella, Bendiocarb, Benfuracarb, Bensultap, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-
Cypermethrin, Bifenazate, Bifenthrin, Binapacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-cyclo-
pentyl-isomer, Bioethanometirin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifluron,
BPMC, Brofenprox, Bromophos-ethyl, Bromopropylste, Bromfenvinfos (-methyl),
BTG-504, BTG-505, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos, Butocarboxim, Butoxy-
carboxim, Butylpyridaben,

Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan,
Cartap, CGA-50439, Chinomethionat, Chlordsne, Chlordimeform, Chlocthocarb,
Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluszuron, Chlormephos,
Chlorobenzilate, Chloropicrin, Chlorproxyfen, Chlorpyrifos-methyl, Chlorpyrifos (-
ethyl), Chlovaporthrin, Chromafenozide, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-
Permethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Clothiaridin, Clothiazoben,
Codlemons, Comnapht;s. Cyenofenphos, Cyanophos, Cycloprene, Cycloprothrin,
Cydia pomonella, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexstin, Cypermetbrin, Cyphenothrin
(1R-trans-isomer), Cyromazine,

DDT, Deltamethrin, Demeton-S-methyl, Demeton-S-methylsulphon, Diafenthioron,
Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvoes, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil,
Diflubenzuron, Dimethoate, Dimethylviophos, Dinobuton, Dinocap, Dinotefuran,
Diofenilan, Disulfoton, Docusat-sodium, Dofenspyn, DOWCO-439,

Eflusilanate, Emamectin, Emamectin-benzoate, Empenthrin (1R-isomer), Endo-
sulfan, Entomopthora spp., EPN, Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion,
Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

@)
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Famphur, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenfluthrin, Fenitrothion,
Fenobucarb, Fenothiocarb, Fenoxacrim, Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fen-
pyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfothion, Fenfhion, Fentrifanil, Fenvalerate, Fipronil,
Flonicamid, Fhuacrypyrim, Fiuazzron, Flubenzimine, Fhibrocythrinate, Flucyclox-
uron, Flucythrinate, Flofenerim, Flufenoxuron, Flufenprox, Fiumethrin, Flupyrazo-
fos, Flutenzin (Flufenzine), Fluvalinate, Fonofos, Formetanate, Formothion, Fos-
methilan, Fosthinzate, Fubferiprox (Fluproxyfen), Furathiocarb,

Gamma-HCH, Gossyplure, Grandlure, Grannloseviren,

Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexy-
thiazox, Hydramethyinone, Hydroprene,

IKA-2002, Imidacloprid, Imiprothrin, Indoxacarb, Todofenphos, Iprobenfos, Isazofos,
Isofenphos, Isoprocarb, Isoxathion, Ivermectin,

Japonilure,

Lambda-Cyhalothrin, Lindane, Lufenuron,

Malathion, Mecarbam, Mesulfenfos, Metaldehyd, Metam-sodiuvm, Methacrifos,
Methiocarh, Methomyl, Methoprene, Methoxychlor, Methoxyfenozids, Metolcarb,

Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Milbemycin, MKI-245; MON-45700,
Monocrotophos, Moxidectin, MTI-800,

Naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194; NC-196, Niclosamide, Nicotine, Niten-
pyram, Nithiazine, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, Novaluron, Novi-
flumuron,
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OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoate, Oxamyl,
Oxydemeton-methyl, '

Paecilomyces fiumosoroseus, Parathion-methyl, Parathion (-ethyl), Permethrin (cis-,
trans-), Petroleum, PH-6045, Phenothrin (1R-trans isomer), Phenthoate, Phorate,
Phosslone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butoxide,
Pirimicarb, Pirimiphos-methy], Pirimiphos-cthyl, Prallethrin, Profonofos, Promecarb,
Propaphos, Propargite, Propetamphos, Proponr, Prothiofos, Prothoate, Protrifen-
bute, Pymetrozine, Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyreftmum, Pyridaben, Pyridalyl,
Pyridaphenthion, Pyridathion, Pyrimidifen, Pyriproxyfen,

Quinalphos,
Resmethrin, RH-5849, Ribavitin, RU-12457, RU-15525,

S-421, S-1833, Salithion, Sebufos, SI-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen,
Spiromesifen, Sulfluremid, Sulfotep, Sulprofos, SZI-121,

Tau-Fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Teflu-
thrin, ‘Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon, -
Tetramethrin, Tetramethrin (1R-isomer), Tetrasul, Thete-Cypermethrin, Thiacloprid,
Thiamethoxam, Thispronil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiodicarb,
T‘ﬁoff:mx, Thiometon, Thiosultap-sodium, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralo-
Cythrin, Tralomethrin, Transfluthrin, Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triaziron,
Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflunmuron, Trimethacarb,

Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin, Verticillium lecanii,

WL-108477, WL-40027,
YI-5201, YI-5301, YI-5302,
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XMC, Xylylcarb,
ZA-3274, Zeta-Cypermethrin, Zoleprofos, ZXI-8901,

die Verbindung 3-Methyl-phenryl-propylcarbamat (Tsumacide Z),

die Verbindung 3-(5-Chlor-3-pyridinyl)-8-(2,2,2-triflucrethyl)-8-azabicyclo[3.2.1}-
octen-3-carbonitril (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-3) und das entsprechende 3-endo-
Isomere (CAS-Reg-Nr. 185984-60-5) (vgl. WO-96/37494, W0-98/25923),

wwieh!pmm,wdcheinsekﬁﬁdvﬁrhmePﬂmumakte,dem,Pilze
oder Viren enthalten.

Auch eine Misching mit anderen bekammten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit
Dingemitieln und Wachstumsregulatoren ist mdgtich.

Die exfindungsgemiiBen Wirkstoffe kimmen femer beim Einsatz als Insektizide in
ibren handelsfiblichen Pormulierungen sowie in den ms diesen Formmulierungen
bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit Synergisten vorliegen. Synergisten
sind Verbindungen, durch die die Wirkung der Wirkstoffe gesteigert wird, ohne dass

Der Witkstoffgehslt der aus den handelsfiblichen Formulierungen bereiteten Anwen-
dungsformen kanm in weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der
Anwendungsformen kann von 0,0000001 bis zu 95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise
zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% liegen. '

Die Anwendung geschicht in einer den Anwum.lumgsﬁ):mm angepassten iblichen
Weise.
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Bei der Anwendung gegen Hygiene- und Vorratsschiidlinge zeichnet sich der Wirk-
stoff durch eine bervorragende Residnalwirkung auf Holz und Ton sowie durch aine
gute Alkalistabilitdt anf gekillkien Unterlagen aus.

Wie bereits oben erwihnt, konnen erfindimgagemiB alle Pflanzen und deren Teile
behendelt werden. In einer bevorzugten Ausfibrungsform werden wild vor-
kommende oder durch konventionelle biologische Zuchimethoden, wie Kreuzung
oder Protoplastenfusion ethalienen Pflanzenarten und Pflanzensorten sowie deren
Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfithrongsform werden transgene
Pflanzen und Pflanzensorten, die durch gentechnologische Methodén gegebenenfills
in Xombipation mit konventionellen Methoden erhalten wurden (Genetic Modified
Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begriff "Teile® bzw. "Teile von Pflan-
zen" oder "Pflanzenteile” wurde oben erifintert.

Besonders bevorzugt werden erfindungsgemif Pflanzen der jeweils handelsiblichen
oder in Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten ver-
steht man Pflanzen mit neuen Bigenschaften ("Traits"), die sowohl durch konven-
tionelle Ziichtung, durch Mutagenesé oder durch rekombinante DNA-Techniken ge-
zilchtet worden sind. Dies kinnen Sorten, Bio- und Genotypen sein.

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbe-
dingungen (Bdden, Klima, Vegetationsperiode, Em#hrung) kfinnen durch die erfin-
dungsgemaBe Behandhmg such fiberadditive ("syhergistische") Effekte auftroten. So
gind beispielsweise emiedrigte Aufwandmengen und/oder Exweiterungen des
Wirkingsspekirums und/oder cine Verstirking der Wirkung der erfindungsgems
varwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzenwachstum, erhdhte Toleranz
gegentlber hohen oder niedrigen Temperataren, ethShte Toleranz gegen Trockenheit
oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erh6hte Blihleistung, erleichterte Emte,
Beschlennigung der Reife, hhere Ernteertriige, hohere Qualitit und/oder hSherer
Emihnmgswert der Emteprodukte, hithere Lagerfihigkeit und/oder Bearbeitbarkeit
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der Emteprodukte moglich, die fiber die eigentlich zu erwartenden Effekte hinans-
gehon.

Zu den bevorzgten erfindungsgemifi zu  behandelnden  trimsgenen
(gentechnologisch erhaltenen) Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehbren alle Pflanzen,
dic durch die gentechmologische Modifikation genetisches Material erhielten,
welches diesen Pflanzen besondere vortailhafte wertvolle Eigenschaften ("Traits™)
verlailt. Beispiele fiir solche Bigenschafien sind besseres Pflanzenwachstum, erhohte
Toleranz gegenfiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhShte Toleranz gegen
Trockenheit oder gegen Wassar- bzw. Bodensalzgehslt, erhShic Blithleistung,
exlsichteste Ernte, Beschleumigung der Reife, hfhere Ernteertrige, hShare Qualitat
und/oder hSherer Em#hrungswert der Emteprodukis, hShere Lagerfithigkeit und/oder
Bearbeitbarkeit der Rrnteprodukie. Weiteré und besonders hexvorgehobene Beispiele
_ fiir solche Eigenschaften sind cine erhShte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und
mikrobielle Schadlings, wie gegenfiber Insekten, Milben, pflanzenpathogenen Pilzen,
Bakterien nnd/oder Viren sowie eine erhshte Toleranz der Pflanzen gegen bestimmte
herbizide Wirkstoffe. Als Beispicle transgener Pflanzen werden die wichtigen
Kultwrpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolls,
Raps sowie Obsipflanzen (mit den Friichten Apfel, Bimen, Zitrusfriichten und
Weintranben) erwiihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Bammwolle und Raps besonders
hervorgehoben werden. Als " Eigenschaften ("Treits”) werden besonders
havorgehoben die erhdhte Abwehr der Pflanzen gegen Insekten durch in den
Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch das genetische Material
aus Bacillus thuringiensis (z.B. durch dic Gens CrylA(a), CryIA(b), CryIA(o),
CllA, CryllIA, CrylIB2, Crydc Cry2Ab, Cry3Bb und CoylF sowie daren
Kombinsationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden "Bt Pflanzen™). Als
Eigenscheften ("Traits™) werden anch besonders hervorgehoben die erhShte Abwehr
von Pflanzen gegen Pilze, Bakiexien und Viren durch Systemische Akquirieste
Registenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgens utnd
entsprechend exprimierte Proteine und Toxine. Als Eigenschaften ("Traits™) werden
weiterhin besonders hervorgehoben die erhShie Toleranz der Pflanzen gegenfiber
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bestimmten  herbiziden ~ Wirkstoffen,  beispielsweise  Imidazolinonen,
Sulfonylhamstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin (z.B. "PAT"-Gen). Die joweils
die gewlnschten Eigenschaften ("Traits") verleihenden Gens kSnmem euch in
Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispiele
fir "Bt Pflanzen" seien Maissorten, Banmwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten
genannt, die unter den Handelsbezeichmmgen YIELD GARD® (zB. Mais, Baum-
.. wolle, Soja), KnockOut® (zB. Mais), StaxLink® (zB. Mais), Bollgard® (Baum-
wolle), Nucotn® (Baumwolle) und NowLeafl® (Kartoffel) vertricben werden. Als
Beispiele fir Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und
Sojasorten genammt, die unter den Handelsbezeichpungen Roundup Ready®
(Toleranz gegen Glyphosate zB. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz
gegen Phosphinotricin, zB. Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS®
(Toleranz gegen Sulfonylhamstoffe zB. Mais) vertricben werden. Als Herbizid
resistente (kanventionell auf Herbizid-Toleranz gezfichtete) Pflanzen seien such die
unter der Bezeichmung Clearfield® vertriebenen Sorten (zB. Mais) erwZhnt. Selbst-
verstéindlich gelten diese Aussagen auch fitr in der Zukunft entwickelte bzw. zukinf-
tig auf den Markt kommende Pflanzensarten mit diesen oder zukiinftig entwickelten
genetischen Eigenschaften ("Traits™).

Die anfgefiihrien Pflanzen kbmnen besonders vorteilhaft erfindungsgemii mit den
Vebindungen der allgemeinen Formel I bzw. den erfindungsgemiBen Wirkstoff-
mischungen behandeli werden. Die bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben an-~
gegebenen Vorzugsbereiche gelten auch fiir die Behandlung dieser Pflanzen. Beson-
ders hervorgehoben sei die Pflanzenbchapdhmg mit den im vorliegenden Text
spezicll auifgefibirien Verbindungen bzw. Mischungen.

Die erfindimgsgemifien Wirkstoffe witken nicht nur gegen Pflanzen-, Hygiene- und
Vorratsschidlinge, sondern such muf dem veterinfrmedizinischen Sektor gegen

tierische Paresiten (Ektoparasiten) wie Schildzecken, Lederzecken, Riudemilben,

Laufmilben, Fliegen (stechend und leckend), parasitierende Fliegenlarven, Liuse,
Haarlinge, Federlinge und Fl6he. Zu diesen Parasiten geh&ren
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Ans der Ordmmg der Anophurida zB. Haematopimue spp., Linognathus spp., Pedi-
culus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp..-

Aus der Ondmimg der Mallophagida und den Unterordnungen Amblycerina sowie
Ischnocerina zB. Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp.,'Bovioola SPP.,
Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp.

Aus der Ondnmg Diptera und den Unferordmmgen Nematocerina sowie
Brachycerina zB. Aedes spp., Anopheles spp., Cuﬂq spp., Simmlium spp.,
Rusimulium spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp.,
Hybomitrd spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomyia spp.,
Braala spp., Musca spp., Hydrotaca spp., Stomoxys spp., Hacmatobia spp., Morellia
spp., Famnia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp.,
‘Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus
spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus spp.

Ans der Ordmmg der Siphonapterida zB. Pulex spp., Ctenocephalides spp.,
Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp.

Aus der Ordnung der Heteropterida zB. Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp.,
Panstrongytus spp.

Aus der Ordnung der Blattarida zB. Blatta orientalis, Periplaneta americana, Blattela
germenica, Supclla spp.

Aus der Unterklasse der Acaria (Acarida) und den Ordnungen der Meta- sowie
Mesostigmata zB. Argas spp., Ormithodorus spp., Otobius spp., Ixodes spp.,
Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Haemophysalis spp.,
Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Denmanyssus spp., Raillietia spp,
Pnenmonyssus spp., Stemqstoma spp., Varroa spp.

gV
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Ans der Ordmng der Actinedida (Prostigmata) und Acaridida (Astigmats) zB.
Acarapis spp., Cheylotiefla spp., Omithochsyletia spp., Myobia spp., Peorergates
spp., Demodex spp., Trambicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus
spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes
spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites
spp., Laminosioptes spp.

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe der Formel (I) eignen sich auch zur Bekiimpfimg
von Arthropoden, die landwirtschaftliche Nutztiere, wie zB. Rinder, Schafe, Ziegen,
Pferds, Schweine,EseLKamele,Bﬂﬂ:’aLKminchﬂJ,HﬂhnﬂrtI_'ntm,Entm,Ginse.
Bienen, sonstige Haustiere wie zB. Hunde, Katzen, Stubenvdgel, Aquarienfische
sowic sogenannte Versuchstiere, wic zB. Hamster, Meerschweinchen, Ratten und
Maiuse befallen. Durch die Bekiimpfung dieser Arthropoden sollen Todesfille und
Leistongsminderumgen (bei Fleisch, Milch, Wolle, Hiuten, Eiern, Honig usw.) ver-
mindert werden, so dass durch den Einsatz der erfindungsgemfiBen Wirkstoffe cine
wirtschaftlichere und einfachere Tiethaltung mdglich ist.

Die Anwendung der erfindungsgemiBen Wirkstoffe geschieht im Veterinfrsektor in
bekammter Weisc durch enterale Verabreichung in Form von beispielsweise Tabletten,
Kapseln, Trimken, Drenchen, Granulaten, Pasten, Boli, des feed-through-Verfahrens,
von Zipfchen, durch parenterale Verabreichung, wie zum Beispiel durch Injektionen
(intramuskulfir, subcutan, intravenSs, intraperitonal v.a.), Implantite, durch nasale
Appl.lknhon, durch dermale Anwendung in Form beispielsweise des Tauchens oder
Badens ‘(Dippen), Sprithens (Spray), AufgieBens (Pouran und Spot-om), des
Waschens, des Einpuderns sowie mit Hilfe von wirkstofthaltigen Formkdrpern, wie
Halsbindern, Qhrmarken, Schwanzmarken, GliedmaBenbindermn, Halfterh, Markie-
nungsvorrichtungen usw.

Bei der Anwendung fiir Vieh, Gefligel, Haustiere etc. kahn man die Wirkstoffe der
Formel (I) als Formmlierungen (beispielsweise Pulver, Emulsionen, flieBfihige

P
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Mittel), die die Wirkstoffe in einer Menge von 1 bis 80 Gew.-% enthalten, direkt
oder nach 100 bis 10 000-facher Verdinmng anwenden oder sie als chemisches Bad
varwenden.

AnBerdem wurde gefunden, dass die erfindungsgemiiBen Verbindungen eine hohe
insektizide Wirknng gegen Insekion zeigen, die technische Materialien zerstSren.

Beispielhaft und vorzugsweise - ohne jedoch zu Iimitieren - seien die folgenden
Insekten genarmi:

Kifer wie Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilogis, Anobium punctatum,
Xestobium rufovillosum, Ptilims pecticomnis, Dendrobium pertinex, Emobius mollis,
Priobium carpini, Lyctus brunneus, Lyctus afiicanus; Lyctus planicollis, Lyctus
linearis, Lyctus pubescens, Trogoxylon aequalé, Minthes rugicollis, Xyleborus spec.
Tryptodendron spec. Apate monachny, Bostrychns capucins, Heterobostryclhus
brunneus, Sinoxylon spec. Dinoderus minutus.

Hatfifigler wie Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerns gigas taignus, Urocerus
sugur.

Temiten wie Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola,
Reticulitermes flavipes, Reticulitermes santonensis, Reticulitermes Ilucifugus,
Mastotermes darwiniensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus.

Borstenschwiinze wie Lepisma saccharina.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhsng nicht-lebende
Materialien zu verstchen, wic.vorzugsweise Kunststoffe, Klebstoffe, Leime, Papicre
und Kartone, Leder, Holz, Holzverarbeitungsprodukte und Anstrichmittel.

X
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Ganz besonders bevorzugt handelt es sich bei dem vor Insektenbefall zu schitzenden
Material um Holz und Holzverarbeitungsprodukte.

Unter Holz und Holzveratbeitungsprodukten, welche durch das erfindungsgemiBe
Mitte] bzw. dieses enthaltende Mischungen geschiitzt werden kann, ist beispielhaft
zu verstehen:

Banholz, Holzbalken, Eisenbahnschwellen, Brilckenteile, Bootsstege, Holzfahrzeuge,
Kisten, Paletten, Container, Telefonmasten, Holzverkleidungen, Holzfenster und
-tiren, Sperrholz, Spanplatten, Tischlerarbeiten oder Holzprodukte, die ganz allge-
mein beim Hausbau oder in der Bautischlerei Verwendung finden.

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form von Konzentraten oder allgemein
iiblichen Formulierungen wie Pulver, Granulate, L5sungen, Suspensionen, Emulsio-
nen oder Pasten angewendet werden.

Dig gesmniiten Formulierungen kbunen in an sich bekamter Weise hergestellt wer-
den, 2B. durch Vermischen der Wirkstoffe mit mindestens einem Ldsungs- bzw.
Verdionungsmittel, Emmlgator, Dispergicr- und/oder Binde- oder Fixiarmittels,
Wasser-Repellent, gegebenenfalls Sikkative und UV-Stabilisatoren und gegebenen-
falls Farbstoffen und Pigmenten sowie weiteren Verarbeitungshilfamitieln.

Die zum Schutz von Holz und Holzwerkstoffen verwendeten insektiziden Mittel oder
Konzentrate enthalten den erfindungsgemiiien WirkstofT in einer Konzeniration von
0,0001 bis 95 Gew.-%, insbesondere 0,001 bis 60 Gew.-%.

Die Menge der eingesetzten Mittel bzw. Konzentrate ist von der Art und dem Vor-
kommen der Insekten und von dem Medium abhingig. Die optimale Einsatzmenge
kann bei der Anwendung jeweils durch Testreihen ermittelt werden. Im allgemeinen
ist es jedoch ausreichend 0,0001 bis 20 Gew.-%, vorzugsweise 0,001 bis 10 Gew.-%,
des Wirkstoffs, bezogen auf das zu schitzende Material, einzusetzen.
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Als Losungs- und/oder Verdiinmmmgsmitte] dient ein orgenisch-chemisches Lgungs-
mittel oder Losungsmittelgemisch und/oder ein liges oder Glartiges schwer fiflchti-
ges orgamisch-chemisches L&sungemittel oder Lasungsmittelgemisch wnd/oder ein
polares organisch-chemisches Lasungamittel oder Lasungsmittelgemtisch und/oder
‘Wasser und gegebenenfills einen Emulgator ind/oder Netzmittel.

Als organisch-chemische L&sungsmitte] werden vorzugsweise Slige oder Slartige
Lasmmgsmittel mit ciner Verdunstungszshl fiber 35 und einem Flammpunkt oberhalb
30°C, vorzugsweise oberhslb 45°C, eingesetzt. Als derartige schwerfliichtige,
wasserunlfsliche, Slige und dlartige L3sungsmittel werden entsprechende Mineralsle
oder deren Aromatenfraktionen oder mineralSlhaltige I.8sungsmittelgemische, vor-
zugsweise Testbenzin, Petroleum und/oder Alkylbenzol verwendet.

Vorteilhaft gelangen Mineraldle mit einem Siedebereich von 170 bis 220°C, Test-
benzin mit einem Siedebereich von 170 bis 220°C, Spindel5! mit einem Siedebereich
von 250 bis 350°C, Petroleum bzw. Aromaten vom Siedebereich von 160 bis 280°C,

"Terpentinsl und dgl. zum Einsatz. '

In einer bevorzugten Ausfilhrungsform werden fliissige aliphatische Kohlenwasser-
stoffe mit einem Siedebereich von 180 bis 210°C oder hochsiedende Gemische von
aromatischen und aliphatischen Kohlenwasserstoffen mit einem Siedebereich von
180 bis 220°C und/oder Spindeld]l und/oder Monochlomaphthalin, vorzugsweise a-
Monochlornaphthalin, verwendet.

Die organischen schwerfliichtigen dligen oder Slartigen Lasungsmittel mit einer Ver-
dunstmgszahl diber 35 und einem Flammpunkt oberhalb 30°C, vorzugsweise ober-
halb 45°C, kdnnen teilweise durch leicht oder mittelfilichtige organisch-chemische
Lssungsmittel ersetzt werden, mit der MaBgsbe, dass dss Lésungsmittelgemisch
ebenfalls eine Verdunstungszahl fiber 35 und einen Flammpunkt oberhalb 30°C, vor-



WO 2004/026858 PCT/EP2003/008881

-43 -

zugsweise oberhalb 45°C, aufweist und dass das Insektizid-Fungizid-Gemisch in
diesem Lasungemittelgemisch 18alich oder emmigierbar ist.

Nach einer bevorzugten Ansfithnngsform wird ein Teil des organisch-chemischen
Lb5sungamitiel oder L&sungsmittelgemisches oder ein aliphatisches polares orgas-
nisch-chemisches L3sungsmitte] oder Lmmgsmittelgemisch ersetzt. Votzugsweise
gelangen Hydroxyl- und/oder Ester- und/oder Ethergruppen enthaltende aliphatische
organisch-chemische L8sungsmittel wie beispielsweise Glycolether, Ester oder
dergleichen zor Anwendimg, '

Als organisch-chemische Bindemittel werden im Rahmen der vorliegenden Erfin-
dung die an sich bekanmten wasserverdiitnbaren und/oder in den eingesetzten
organisch-chemischen Lsungsmitteln 13slichen oder dispergier- bzw. emulgierbaren
Kunstharze und/oder bindende trocknende Ole, insbesondere Bindemitiel bestehend
ans oder enthaltend ein Acrylatharz, Vinylharz, zB. Polyvinylacetat, Polyester-
harz, Polykondensations- oder Polyadditionsharz, Polyurethanharz, Alkydharz bzw.
modifiziertes Alkydharz, Phenolharz, Kohlenwasserstoffharz wie Inden-Cumaron-
harz, Siliconharz, trocknende pfianzliche und/oder trocknende Ole und/oder phiysi-
kalisch trocknende Bindemittel auf der Basis eines Natur- und/oder Kunstharzes
verwendet.

Das als Bindemittel verwendete Knnstharz kann in Form einer Emulsion, Dispersion
oder Losung, eingesetzt werden. Als Bindemittel kdrmen auch Bitumen oder bitumi-
ndse Substanzen bis zn 10 Gew.-%, verwendet werden. Zusdtzlich kdrmmen an sich
bekannte Farbstoffe, Pigmente, wasserabweisende Mittel, Geruchskorrigentien und
Inhibitoren bzw. Korrosionsschurtzmittel und dgl. eingesetzt werden.

Bevorzugt ist gemaB der Exfindung als organisch-chemische Bindemittel mindestens
ein Alkydharz bzw. modifiziertes Alkydharz und/oder ein trockmendes pflanzliches
Ol im Mitiel oder im Konzentrat enthalten. Bevorzugt werden gemiB der Erfindung
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Alkydharze mit einem Olgehalt von mehr als 45 Gew.-%, varzugsweise 50 bis
68 Gew.-%, verwendet.

Das erwilmte Bindemittel kann ganz oder teilweise dmrch ein Fixierungs-
mittel(gemisch) oder ein Weichmacher(gemisch) ersetzt werden. Diese Zuslize
sollen einer Verflichtigang der Wirkstoffc sowie ciner Kristaltisation bzw. Ausfillen
vorbengen. Vormgsweise ersetzen sié 0,01 bis 30 % des Bindemittels (bezogen anf
100 % des eingesotzten Bindemittels).

Die Weichmacher stammen aus den chemischen Klassen der Phthalsfinreester wie
Dibutyl-, Dioctyl- oder Benzylbutylphthalat, Phosphorsaureester wie Tributyl-
phoephat, Adipinsureester wie Di-(2-ethylhexyl)-adipat, Stearate wie Butylstearat
oder Amylstearat, Oleate wie Butyloleat, Glycerinether oder hdhermolekulare
Glykolether, Glycerinester sowie p-ToluolsulfonsSureester.

Fixienungmmitiel basieren chemisch anf Polyvinylalkylethern wie zB. Polyvinyl-
methylether oder Ketonen wie Benzophenon, Ethylenbenzophenon.

Als Lﬁsmgs--bzw. Verdiinnungsmittel kommt insbesondere auch Wasser in Frage,
gegebenenfalls in Mischung mit einem oder mehreren der oben genannten organisch-
chemischen L3sungs- bzw. Verdtrmungsmittel, Emulgatoren und Dispergatoren.

Bin besonders effektiver Holzschutz wird derch groBtechnische Impriignierverfahven,
z.B. Valum, Doppelvaknum oder Druckverfahren, erzielt.

Die anwendungsfertigen Mittel kinnen gegebenenfalls noch weitere Insektizide und
gegebenenfalls noch cin oder mehrere Fungizide enthalten.

Als zusitzliche Zumischpartner kommen vorzugaweise die in der WO 94/29 268 ge-
parmmten Insektizide und Fungizide in Frage. Die in diesem Dokument genannten
Verbindungen sind ausdriicklicher Bestandteil der vorliegenden Anmeldung.
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Als ganz besonders bevorzugte Zunischpartner kéinnen Insektizids, wie Chlorpyri-
Permethrin, Imidacloprid, Ni-25, Flufenoxuran, Hexaflumuron, Transftutbrin, Thia-
cloprid, Methoxyphenoxid und Trifiurmuren,

sowie Fungizide wie Bpoxyconszole, Hexaconazole, Azaconazole, Propiconazole,
Tebuconazole, Cyproconazole, Metconazole, Imazalil, Dichlorfluanid, Tolylfluanid,
3-Tod-2-propinyl-butylcarbamet, N-Octy}-isothiszolin-3-on und 4,5-Dichlor-N-octyl-
isothiazolin-3-on, sein.

Zugleich kbonen die erfindungsgemifen Verbindungen znn Schutz vor Bewuchs
von Gegenstiinden, insbesondere von Schiffskbrpern, Sicben, Nelzen, Bauwerken,
Kaianlagen und Signalanlagen, welche mit See- oder Brackwasser in Verbindung
kommen, eingesetzt werden.

Bewuchs durch sessile Oligochaeten, wie KalkrGhrenw{irmer sowie durch Muscheln
und Arten der Gruppe Ledamorpha (Entenmuscheln), wie verschiedene Lepas- und
Scalpellum-Arten, oder durch Arten der Gruppe Balanomorpha (Seepocken), wie
Balanus- oder Pollicipes-Species, erhSht den Reibungswiderstand von Schiffen wnd
fohrt in der Folge durch erhShten Energieverbranch und dariber hinaus durch
hinfige Trockendockanfenthalte zu einer deutlichen Steigerung der Betriebskosten.

Neben dem Bewnchs durch Algen, beispielsweise Ectocarpus sp. und Ceramium sp.,
kommt insbesondere dem Bewuchs durch sessile Entomostraken-Gruppen, welche
unter dem Namen Cirripedia (Rankenflusskrebse) zusammengefasst werden, beson-
dere Bedeutung zu.

Es wurde nun ilberraschenderweise gefunden, dass die erfindungsgemiifien Verbin-
dungen allein oder in Kombination mit anderen Wirkstoffen, eine hervorragende
Antifouling (Antibewuchs)-Wirkung anfweisen.
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Durch Einsetz von erfindungsgemiBen Verbindungen allein oder in Kombination mit
anderen Wirkstoffen, kanm anf den Einsatz von Schwermetallen wie zB. in Bis-
(trialkylzitm)-solfidem, Tri-n-butylzinnlaurat, Txi-n-butylzimchlorid, Kupfer(l)-oxid,
Triethylzinnchlorid, Tri-n-butyl(2-phenyl-4-chlorphenoxy)-zinn, Tributylzinmoxid,
Molybdsindisulfid, Antimonoxid, polymerem Butyltitanat, Phenyl-(bispyridin)-
wismutchlorid, ~Tri-n-butylzinnfinorid, Manganethylenbisthiocarbamat,  Zink-
dimethyldithiocarbamat, Zinkethylenbisthiocarbamat, Zink- und Kupfersalze von 2-
Pyridinthiol-1-oxid, - Bisdimethyidithiocarbamoylzinkethylenbisthiocarbamat, Zink-
oxid, Kupfer(T)-ethylen-bisdithiocarbamat, Kupferthiocyanat, Kupfernaphthenat und
Tributylzinnhalogeniden verzichtet werden oder die Konzeniration dieser Verbin-
dungen entscheidend reduziert werden.

Die anwendurigsfertigen Antifoulingfarben kfmmen gegebenenfalls noch andere
Antifouling-Wirkstoffe enthalten.

Als Kombinationspartner fiir die erfindungsgemiBen Antifouling-Mittel signen sich
vorzugsweise:

Algizide wie 2-fert.-Butylamino-4-cyclopropylamino-6-methylthio-1,3,5-triazin,
Dichlorophen, Diuron, Endothal, Fentinacetat, Isoproturon, Methsbenzthiazuron,
Oxyfluorfen, Quinoclamine und Terbutryn;

Fungizide wie Benzo[b]thiophencarbonsiurecyclohexylamid-S,S-dioxid, Dichlo-
fiuanid, Fluorfolpet, 3-Tod-2-propinyl-butylcarbamat, Tolylfluanid und Azole wie-
Azaconazole, Cyproconazole, Bpoxyconazole, Hexaconazole, Metconazole, Propi-
conazole und Tebuconazole;

Molluskizide wieFentinacetat, Metaldehiyd, Methiocarb, Niclosamid, Thiodicarb und
Trimethacarb;
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oder herkSmmliche Antifouling-Wirkstoffe wie 4,5-Dichlar-2-octyl-4-isothiazolin-3-
on, Diiodmethylpsratrylsulfon, 2-(QNN-Dimethylfhiocarbarioylthio)-5-mitrothiazyl,
Kalium-, Kupfer-, Natritm- und Zinksalze von 2-Pyridinthiol-1-oxid, Pyridin-tri-
phenylboran, Tetrabutyldistannoxsu, 2,3,5,6-Tetrachlor-4-(methylsulfonyl)-pyridin,
2,4,5,6-Tetrachloroisopbthalonitril, Tetramethylthiuramdisulfid und 2,4,6-Trichlor-
phenylmaleinimid. '

Die verwendeten Antifouling-Mittel enthalten die erfindungsgemniBen Wirkstoff der
erfinchimgsgemiiien Verbindungen in einer Konzentration von 0,001 bis 50 Gew.-%,
insbesondere von 0,01 bis 20 Gew.-%.

Die erfindungsgemBBen Antifouling-Mittel enthalten desweiteren die Gblichen Be-
standteile wie z.B. in Ungerer, Chem. Ind. (1985), 37, 730-732 und Williams, Anti-
fouling Marine Coatings, Noyes, Park Ridge, (1973) beschrieben.

Antifouling-Anstrichmitte]l enthalten neben den algiziden, fimgiziden, molluskiziden
und erfindungegemifBen insektiziden Wirkstoffen insbesondere Bindemittel.

Beispiele fiir anerkannte Bindemittel sind Polyvinyichlorid in einem Lsungemittel-
system, chlorierter Kautschuk in einem L8sungsmittelsystem, Acrytharze in einem
Lsungamittelsystem insbesondere in einem whssrigen. System, Vinylchlorid/Vinyl-
acetat-Copolymersysteme in Form wiissriger Dispersionen oder in Form von orga-
mschm Losungsmittelsystemen, Butadien/Styrol/Acrylnitril-Kautschuke, trocknende
Ole, wie Leinsamens], Harzester oder modifizierte Hartharze in Kombination mit
Teér oder Bitumina, Asphalt sowie Epoxyverbincungen, geringe Mengen Chlodau-
tschuk, chloriertes Polypropylen und Vinylharze.

.Gcgcbenenfalls enthalten Anstrichmittel auch anorganische Pigmente, organische

Pigmente oder Farbstoffe, welche vorzugsweise in Seewasser unldslich sind. Ferner
konnen Anstrichmittel Materialien, wie Kolophonium enthalten, um eine gesteuerte
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Freisetzong der Wirkstoffe zu ermdglichen. Die Anstriche kSnnen ferner Weich-
macher, die theologischen Figenachaften beeinflussende Modifizierungsmittel sowie
andere hetkommliche Bestandteile enthalten. Auch in Self-Polishing-Antifonling-
Systemen kimmen die erfindongsgemifen Verbindungen oder die oben genannten
Mischungen eingearbeitet werden.

Die Witkstoffe eignen sich anch zur Bekimpfimg von tierischen Schidlingen, insbe-
sondere von Insekten, Spinnentieren und Milben, die in geschlossenen Riumen, wie
beispiclsweise Wolmumngen, Fabrikhallen, Btros, Fahrzeugkabinen u.8. vorkommen.
Sie kirmen zur Bek3mpfimg dieser Schidlinge allein oder in Kombination mit ande-
ren Wirk- und Hilfsstoffen in Haushaltsingektizid-Produkien verwendet werden. Sie
sind gegen sensible und resistente Arten sowie gegen alle Entwicklungsstadien wirk-
sam.

Zu diesen Schidiingen gehdren:

Aus der Ordoung der Scorpionidea zB. Buthus occitanus.

Aus dar Ordoung der Acarina zB. Argas persicus, Argas reflexus, Bryobia ssp.,
Demmanyssus  gallinas, Glyciphagns domesticus, Omithodorns moubat,
Rhipicephalus sangnineus, Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula aumtumnalis,
Demnatophagoides pteronissimus, Dermatophagoides forinae.

Aus der Ordmmg der Araneae z.B. Avicularidae, Arancidae.

Aus der Ordmung der Opiliones zB. Psendoscorpiones chelifer, Pseudoscorpiones
cheiridium, Opiliones phalangium.

Aus der Ordnung der Isopoda zB. Oniscus asellus, Porcellio scaber.

Aus der Ordmung der Diplopoda z.B. Blaniulus guitulatus, Polydesmus spp.
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Aus der Ordnung der Chilopoda zB. Geophilus spp.

Aus der Ordnung der Zygentoma zB. Ctenolepisma spp., Lepisma saccharina,
Lepismodes inquiims.

Aus der Ordmung der Blattaria zB. Blatta orientalies, Blattella germanica, Blaitella
asabinai, Leucophaca maderas, Panchlora spp., Parcoblatta spp., Periplaneta anstral-
asine, Periplaneta americana, Periplancta bnnnea, Periplaneta fuliginosa, Supells
longipalpa.

Aung der Ordnung der Saltatoria zB. Acheta domesticus.

Aus der Ordmumg der Dermaptera z.B. Forficula anricularia.

Aug der Ordmung der Isoptera z.B. Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

Ans der Ordnung der Psocoptera z.B. Lepinatng spp._, Liposcelis spp.

Ans der Ordmmg der Coleptera zB. Anthrenus spp., Attagenus spp., Dermestes spp.,
Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp., Rhizopertha dominica, Sitophilus:
granarius, Sitophilus oryzae, Sitophilus zeamais, Stegobium paniceum.
AusderOtdnungdeanpteraz.BAndea aegypti, Aedes albopictus, Aedes taenio-
rhynchus, Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chrysozona pluvialis, Culex
quinquefasciatus, Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp., Fannia canicularis,
Musca domestica, Phlebotomus spp., Sarcophaga camaria, Simulium spp., Stomoxys

calcitrems, Tipula paludosa.

Aus der Ordnung der Lepidoptera zB. Achroia grisella, Galleria mellonella, Plodia
interpunctella, Tinea cloacella, Tinea pellionells, Tineola bisselliella.
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Austh?(hﬂmmu;dﬂ'smhmmqmma:LB.Chmmumhﬂkks:mﬁn.Cumqmmhﬂkhs
felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Aus der Ordmung der Hymenoptera zB. Camponoins hercoleanus, Lasius
fuliginosus, Lasiug niger, Lasius umbratug, Monomorium pharaonis, Paravespula
Bpp., Tetramorium caespitum.

Aus der Ordmung der Anoplura zB. Pediculuos humenus capitis, Pediculus hmanus
corporis, Phthirus pubis.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Cimex hemipterus, Cimex lectularius,
Rhodinus prolixus, Triatoma infestans.

Die Anwendung im Bereich der Haushaltsinsektizide erfolgt allein oder in Kombi-
nation mit anderen gecigneten Wirkstoffen wie Phosphorsiureestern, Carbamaten,
Pyrethroiden, Wachstumsregulatoren oder Wirkstoffen aus snderen bekannten
Insektizidklassen.

Die Anwendung erfolgt in Acrosolen, drackiogen Sprihmitteln, z.B. Punp- und Zer-
stiubersprays, Nebelautomaten, Foggern, Schiumen, Gelen, Verdampferprodukien
mit Verdampferplitichen mms Cellulose oder Kumststoff, Fitssigverdsmpfem, Gel-
mmlhﬁmﬂnmmmmhmqmﬂn,puunﬂﬂmwuk%amn'demnp&mL energiclosen bzw.
passiven Verdampfungssystemen, Mottenpapieren, Mottensiickchen und Motten-
. gelen, els Granulate oder Stiube, in StreukSdern oder Kderstationen.

o
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Herstellungsbeispiele:

Beispiel 1
A
N\_-N
Y
N._ .zN
S
I
F
(Verfahren (a))

3,0 g (12,7 mmol) 4-Chlor-2-[(4,4-diftuor-3-butenyl)-sulfanyl]-pyrimidin werden bei
Raumtemperatur (ca. 20°C) mit 9,1 g (27,9 mmol) Casivmearbonat und 0,86 g (12,7
mmol) Pyrazol in 60 mi Acetonitril gegeben und diese Mischung wird 30 Minuten
bei Riickfluss gerithrt Der Ansatz wird abgekfihlt, abgesaugt, der Rilckstand mit
Acetonitril gewaschen und das Ldsungsmittel abdestilliert Das Rohprodukt wird
durch Chromatographie an Kieselgel mit Dichlormethan als Laufinitte] weiter gerei-
nigt

Man echalt 2,55 g (75 % der Theoric) 2-{(4,4-Difluor-3-butenyl)-sulfanyl}-4-(pyr-
azol-1-yl)-pyrimidin als gelbes OL.
logP (pH 2.3): 3,3

&/
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Beispiel 2
“
\N I A .
~N ‘
S
|
F
. (Verfahren (b))

5,68 g (30 mmol) 4-(2-Pyridinyl)-2-pyrimidinthiol und 16,58 g (120 mmol) Kalivm-
carbonat werden in 100 ml Acetonitril vorgelegt, 5,13 g (30 mmol) 4-Brom-1,1-
diftaor-but-1-en dazn gegeben und die Reaktionsmischung 16 Stunden bei 60°C
zwischen Wasser und Dichlormethan vertsilt, die wlssrige Phase noch zweimal mit
Dichlormethan extrahiert, die vereinigten organischen Phasen mit Natriumsulfat ge-
trocknet und filtriert. Vom Filtrat wird das L3sungsmitte] onter vermindertem Druck
sorgfiiltig abdestilliert.

Man cchilt 7,6 g (88 % der Theorie) 2-[(4,4-Diffuor-3-tuteny)-sulfanyl]-(4-(2-pyri-
dinryl)-pyrimidin als O1

'H-NMR (CD>CN): d = 2.50 (m, 2H), 3.28 (1, 2H), 4.45 (m, 1H), 7.50 (m, 1H), 7.95
(m,1H), 8.05 (m,1H), 8.45 (m,1H), 8.70 (m,2H) ppm.
logP (pH 2,3) =3,33

Analog zu den Beipielen 1 und 2 sowie entsprechend der allgemeinen Beschreibung
der erfindungsgemiiBen Herstellungsverfahren kfnnen beispielsweise auch die in der
nachstehenden Tabelle 1 aufgefiihrten Vesbindungen der Formel (I) hergestellt wer-
den.
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Tabelle I: Beispiele fir die Verbindungen der Formel (I)
Bsp.- Physikal.
Nr. n X Y Z Daten
3 0 /ﬂ\ H H logP =4,73%
cl S
4 0 ﬂ\ H H logP =4,70%
5 1 N H H logP=1,47"
I -
N
6 2 N H H logP =2,08 ¥
l o~
7 0 " H logP =3,67"
I .
:N; 3
8 0 CH, H H logP =2,41 "
| N
-
N
9 0 N H H logP=1,96"
|
BN
H - N)
10 0 N |’ H logP =1,72
! P -
11 |0 3\ H H logP=3,33"Y
/ \
S

b7
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Bsp.- Physikal.
N. |n X Y Daten
12 |0 [5\ H logP=1,56"
S
1310 N H logP =2,05¥
N F#
14 |0 I Ne H logP=2,91"
P
15 (1] CH3 H logP = 2’54 )
i S
o
N
16 10 EN\ H logP =2,92
DY
N
17 |0 I N H logP =4,51"
P
Br” "N
18 |o N N H logP=1,77"
&
19 |0 H logP=3,69"
l P
N
20 |0 7S H logP =491
2
o” N
CZHS
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Bsp.- Physikal.
Nr. |n X Y Daten
21 0 ' " 'H-NMR
{ \
{P\ . @MSO0-Dg, §)
11,68 PpPm
(NH)
2 |o N H logP =3,27%
&
23 |o HO-\ Y, (H "H-NMR
= (DMSO0-D, 8)
3,68 ppm (N-
CHs)
24 |0 c]\€ N B logP=4,13"
I
25 |0 S H logP=2,62"
L
N
\
26 |0 ﬁ]“ H logP=2,70"
N
27 |0 H logP=3,83%
I\
()
28 |0 H logP = 3,847
/ \ .
(I~
29 1 H
/ \
(I~
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Bsp.- Physikel
Nr. n X Daten
o 0D
s H
31 0 m logP = 4,81 D]
=
N
32 |0 oHe TogP = 4,779
I N
5
N
33 0 C{(CH,), logP = 4,809
l N
=
N
4 |0 N logP =4,81"
L
35 0 CgHs logP =4,76 %
| N
~Z
36 0 ?H"' logP=225Y
N
=
N
37 0 ?Ha logP=2,14"
N
- 2
N
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Bsp.- Phygikal.
Nr. n R X Y Daten
38 0 F (CH,), H logP =4,81"
i A
-
N
39 0 K & H logP=2,55%
H
\ N
ne N
0 o [H N. [H logP=3,97"
e
\
4 'H-
1 0 |F @ H H-NMR
\ X (DMSO-Dg, )
2,65 ppm (m,
2H)
2 |0 |H Q H logP =3,98 %
N
h {
4 o |H I\ cl H logP=3,32%
s
N
4 [0 |F |\ ci H logP=3,35"
o
N
45 [0 (H H logP=5,57"
\
46 |0 |F Q’Q}\ H logP = 5,49

A
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Bsp.- : Physikal.
Nr. n R X Y A Daten
47 0 F (s H H - logP =3,18"
\ .
2
48 |0 |H (3 H H logP =3,147
\
o)
49 o [F [GH, H H logP=2,179
0N
L _
N
50 0 H ffH, H H logP=2,12"
o
I e
N
51 0 H l/ﬂ\ H H logP =4,77%
B g
52 [0 & ﬂ\ H H TogP =4,309
HC g
53 o |[=m _ H H logP =4,87Y
Qk
S
54 -0 |H CH, |H R : logP =525 %
¢
S
55 0 F (@\ H H logP=4,73Y
Br™ g
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Bsp.- Physikal.
Nr. n X Daten
56 0 CIL logP=431"Y
HC™ g
57 0 logP =4,85Y
o |
S
58 0 CH, logP=5,20"
s
S
59 |0 S logP =3,80 ¥
i\ /Z
6@ [0 TogP = 3,827
\ /]
61 0 H‘r’\qc“ logP =4,79%
62 0 . H'A‘,\Q(x' logP = 4,79 ¥
63 0 G\QA logP =5,65Y
64 0 q\{(q H logP=5,55%

1
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Bsp.- Physikal.
Nr. n R X Y Daten
165 [0 [F |H | GHF,
N’N\
\ _/{
6 |0 |[F H No
N
N
F,HC
67 0 F H ?(CH,), logP=422%
ANl
2\
\N/
68 |2 |H N H logP=2,01"
o
6 (1 |H A H logP =1,55"
X
7 (2 [H cl A H logP =2,60¥
Q
71 1 H Cl S H logP = 2,09 )
Q
72 |0 |H H N H
3 \ {
73 o |m | N H logP = 4,342)
Ay
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Bsp.- Physikal.
Nr. n X Y VA Daten
74 |0 B N, |H H TogP = 4,249
\ ,}Q
75 [0 H,G H H logP = 3,479
O~ /X '
x
76 0 O,N X H H logP = 3,489
W
77 |0 N N H H logP = 3,229
=
78 |0 ~CH, H H
N
o \ N}i
79 |0 HN— A |H H
2 \ {
80 |0 HG H H logP = 4,00%)
=N
81 |0 H, = H logP = 1,989
=

>J
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Bsp.- Physikal
Nr. i|n X Y y A Daten
82 {0 H, |[H H logP = 4,76 %
Br N )
Q
N
Q
84 [0 s H H logP=5.25"%
B N
e N\
85 0 CHA H H logP =4,26"Y
O
AS,
"\
g6 |0 CH, H H logP=3,95"
N
>,
H,C N\
87 |0 A H H logP =4,26"%
!
88 |0 Gl N H H logP = 3,57
j_\?
- Cl N\
89 |0 H H logP=1,99"%
N, [ 7
(_\
N
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Bsp.- Phyzikal.
Nr. X Z Daten
90 N H logP=3,14
I ~
N .
91 C\ H logP=1,46"Y
Q
92 H logP=3,45"%
S Y
93 NH, H logP=3,15%
-
94 i H logP=5,69"
N
Q
95 ' H,c\ﬁﬁ H logP=3.21"
Br '\
96 OZN\C\ H logP=2,63"
-
97 aN:l2 H logP =2,31"
N
&
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Bsp.- Physikal.
Nr. n X Y Z Daien
98 0 Os._-CH, H 1H logP =3,47%
=N
Q
99 |0 A H H IogP = 4,64 %
{
100 0 N s H H logP =339 )
'\\_?\/ \CH3
101 |o C\ H, |H H logP=1,45"
102 {0 H.c. N H H logP =1,48 ¥
Q
103 |0 H, H H logP=5,13¥
Cl R
A\ N
H,C \
104 |0 1. —CN [H H logP=3,23%
g
105 |0 ﬁ\\ < |H H logP =3,49 %
we N
106 |0 oM H H logP=2,99"%
Y
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Bsp.- Physikal.
Nr. |n X Y Daten
107 |0 No.cH, [H logP=1,30"
&
108 |0 ¢ -ty H logP =3,59"
N\
109 {0 a N H logP =3,31Y
n
110 |0 o #\(N\? H logP=2,95"
"N\
111 |0 \\V H logP =3,09%
o N\
112 |0 N H logP=244"%
113 [0 HG H logP=3,34%
S\}C:’:
114 0 CF, H logP = 4,41 ]
\
=
115 0 (\Q H logP =4,60% |-
= "\
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Bsp.~ Physikal
Nr. X Daten
116 = logP =4,22 ¥
2O
A
Q
117 N = O)
N logP =222
A 7\
118 @\C logP=4,71 "
=
\ N
- AN
119 péo TH-NMR
(OMSO-D
g\ ;
5): 8,80-8,81
PPm
- o oo
\ \ (DMSO'DGD
- 18):321 ppm.
121 ] "H-NMR
N P' (DMSO-Dg,
l\ 8): 3,33 ppm
122 logP =4,49
X
LG
CF,
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Bsp.- _ Physikal
Nr. n R X Y Z Daten
123 [0 |H . CF, H H logP=521%
Cl cl
N.. :
W/
124 [0 |F¥ Fy H H "H-NMR
(DMSO-Ds,
5): 8,65-8,76
Cl cl
N ppm
ﬂ_{
125 |0 H H - H "HNMR
QO*Q : (DMSO-Dq,
8): 4,58-4,67
pPpm
126 |0 [H L H TogP = 5,207
F

Die B';stimmung der in der Tabellc angegebenen logP-Werte erfolgte gemi8 EEC-
Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC (High Performance Liquid Chromato-
graphy) an einer Phasenumkehrsaule (C 18). Temperatur: 43°C.

(2) Eluenten fiir die Bestimmung im sauren Bereich: 0,1 % wissrige Phosphorsiure,
Acetonitril; linearer Gradient von 10% Acetonitril bis 90 % Acetonitril - entspre-
chende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit &) markiert.

&\
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(b) Eluenten fiir die Bestimmung im neutralen Bereich: 0,01-molare wilssrige Phos-
phatpuffer-L8sung, Acetonitril; linearer Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 %
Acetonitril - entsprechende Messergebnisse sind in Tabelle 1 mit b) markiert.

Dic Eichung erfolgte mit tnverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoff-
atomen), deren IogP-Werte bekamnt sind (Bestimmung der logP-Werte anhand der
Alkanonen).

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in
den Maxima der chromsatographischen Signale ermittelt
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Anspanesstoffe der Formel (II):

Beispiel (1I-1)

22,5 g (175 mmol) 4-Hydroxy-2-mercapto-pyrimidin werden in 150 m! Ethanol und
150 ml Wasser suspendiert und bei Raumtemperatnr (ca. 20°C) wird eine Losung
von 7,0 g Natriumhydroxid in 20 ml Ethanol und 20 m] Wasser dazu gegeben. An-
schlieBend werden tropfenweise 33,0 g (193 mmol) 4-Brom-1,1-difluor-1-buten dazu
gegeben und die Mischung wird 30 Minuten bei 60°C gerfihrt. Nach Abktihlen wird
der Ansatz. weitere 3 Stunden bei 0°C gerihrt und der ansgefallene Niederschlag ab-
gesaugt. Die wiissrige Phase wird mit t-Butylmethylether extrahiert, die organische’
Phase mit Natriumsulfat getrocknet und fitriert Vom Filtrat wird das Lsungsmittel
unter vermindertem Druck sorgfiiltig abdestilliert. Man erhilt einen gelben Feststoff
(12,2 g = 32 % der Theorie als erste Fraktion des gewinschten Produktes). Die wiss-
rige Mutterlange wird mit Kochsalz geséttigt und viermal mit je 100 ml Essigsure-
ethylester extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden mit Natriumsulfat
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getrocknet und filiriert. Vom Filtrat wird das Lsungsmittel unter vermindertem
Druck sorgfiltig abdestilliert. Man erhillt einen gelben Feststoff als zweite Frakton
des gewiinschten Produktes. Die vereinigten Praktionen werden ans t-Butyl-methyl-
Ii l - I l]. - I .--

Gesami-Aunsboute: 21.1 g (51 % der Theorie) 4-Hydroxy-2-{(4,4-diffuor-3-butenyl)-
.sulﬁnyl]-pyrimidin (Schmelzpunkt: 78°C).

Stofe 2

5,5 g (25,2 mmol) 4-Hydroxy-2-[(4,4-difluor-3-butenyl)-sulfanyl}-pyrimidin (= 2-
[(4,4-Difluor-3-butenyl)-sulfanyl}-4-pyrimidinol) werden bei Raumtemperatur (ca.
20°C) portionsweise zn 38,6 g (23,5 ml, 252 mmol) Phosphoroxychlorid gegeben
und die Mischung wird 10 Minuten unter Rilckfluss zum Sieden erhitzt. Anschlie-
Bend wird der Ansatz zn 3/4 em Rotationsverdampfer eingeengt, der Slige Rilckstand
in 50 ml Eiswasser getropfl, unter Kthlung mit 2N-Natronlange auf pH 5-6 einge-
stellt und metirmals mit Dichlormethan extrahiert. Das Produkt wird nach Abdestil-
lieren. des organischen LOsungsmittels unter vermindertem Druck in Form eines
gelben Ols erhalten.

Ausbeute: 5,5g (88 % der Theoric)
1ogP (pH 2.3): 3,3
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Aphis gossypii-Test

L8sungamittel: 7  Gewichisteile Dimethylforramid
Enmigator: 2 Gewichisteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmifigen Witkstoffzubereitung vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L3sungemittel und Emulgator
vnd verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorthaltigem Wasser auf die gewiinschte

* Konzentration

Bavmwollblétter (Gossypium hirsutum), die sterk von der Banmwollblatfiaus (Aphis
gossypii) befallen sind, werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung der
gewiinschten Konzentration behandelt.

NachdergewunschtenZeitwirddieAbmmpgin%besﬁmmtDabeibedeutet 100 %,
dass alle Blatflause abgetStet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Blattliuse abgetdtet
wurden.

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen ans der Tabelle
A hervor.

=S
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Tabelle A

pflanzenschadigende Insekten
Aphis gossipii-Test

Witkstoffe Witkstoffkonzen- | Abtotangsgrad
tration in ppm in % nach 64

V3 500 99

ml

0 500 o8
_CH,
I =
i/\i
s A ~¢
®) 500 99

(26) 500 95
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Beispiél B
Heliothis armigera-Test

L3sungemittel: 7 Gewichisteile Dimethylformamid
Emulgator: 2 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung ciner zweckmiBigen Wirkstoffubercitong vermischt man 1
Gewichisteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L8sungsmittel und Emulgator.
und verdfinnt das Kopzentrat mit emulgatorhaltiger Wasser auf die gewlinschte
Konzeniration.

Sojatricbe (Ghcine max) werden durch Tauchen in die Wirkstoffmbereitmg der
gewilnschten Konzeptration behandelt und mit Heliothis armigera-Raupen besetzt,
solange die Blatter noch fencht sind.

Nach der gewiinschien Zeit wird die Abtstung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dass alle Raupen abgetStet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Raupen abgetdtet
wurden.

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Versuchsergebmisse gehen aus der Tabelle
B hervor.
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Tabells B

pflanzenschidigende Insekten
Heliothis armigera-Test

Wirkstoffe Witkstoffkonzen- | Abtshmgégrad
tration in ppm in % nach 7d

37N 500 100

¢ 500 100

@5 500 100
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Beispiel C

Meloidogyne-Test

L6sungzmittel: 7 Gmohtstmle Dimethylformamid
Emnlgator: 2 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zor Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffznbereitung vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L3sungsmittel und Enmlgator
mdvqrdﬂnnidasKunzmhatmitWassm-aufdiegwﬂnschteKonm:mﬁm

Gefile werden mit Sand, Wirkstofflosung, Meloidogyne incognita-Ei-Larven-
Suspensjion und Salaisamen gefilllt Die Salatsamen keimen und die Pflipzchen
entwickehn sich. An den Wurzeln entwickeln sich die Gallen.

Nach der gewl{inschten Zeit wird die nematizide Wirkung an Hand der Gallenbildung
in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass keine Gallen gefunden wurden; 0 %
bedeutet, dass die Zahl der Gallen an den behandelten Pflanzen der der unbchandel-
ten Kontrolle entspricht.

Wirkstoffe, Witkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen unter anderem
aus der Tabelle C hervor. Auch die Verbindungen mit der Beispiel-Nummer 82, 85,
86, 87, 88, 89, 90, 91, 92, 93, 94, 95, 96, 97, 98, 99, 100, 101, 102, 103, 104, 106,
107, 108, 109, 110, 111, 112, 114, 115, 116, 117, 118, 119, 120, 121, 122, 123, 124
und 125 erziclen im’oben beschricbenen Test bei einer Konzentration von 20 ppm-
eine 100 %ige AbtStung. '
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Tabelle C
pilanzengchiidigende Nematoden
Meloidogyme-Test
Witkstoffe Wirkstoffkonzen- | AbiStongsgrad
tration in ppm in % nach 144
N4
W
F
(21) 20 100
-~
I /)\/\ﬁ‘
Z
41 20 100
7\
3
N
&\A/if
€) 20 100 -
p= .
x F
=
/\/T
® 20 100
U\“/\
N, =
T A
F
(12) 20 100
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Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 144
X | | N .
NYN
SV\I)\F
F
(16) . 20 100
\
) \Iﬂ'
=
F
(34) 20 100
=
7 N
N'TN
\/\’/’T\F
(45) 20 100
H,c’o ~ |
N | N
NYN
- kJ\IiF
F
49 - 20 100

o\
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Wirkstoffe Wikstoffkonzen- | AbtSthmgsgrad
tration in ppm in % nach 14d
Ny
(\/%F
(28) 20 100
\
S I =
NYN
k/\/iF
F
57 20 100
D.\l/l \ﬁ
N\f-"
Q\/\I/i‘
F
(60) 20 100
CH,
\
HCTN S
N\rN '
s\/ﬁ,/’LF
F .
(62) 20 100
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Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 14d
a
N\I/,N
s\/%\F
(64) 20 100
@g."/\’
N. =
YO F
£22) 20 100
[o]
i
1
\
?‘ﬁ
H,C N\fN
Z g
(39) 20 100
S
TN { e
H, —N F
Hy
_°H=
6N’ 20 100
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L8sungsmittel: 7 Gewichisteile Dimethylformamid
Emnulgator: 2 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellohg einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt map 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lasungsmittel und Emulgator
und verdinnt das Konzentrat mit emmigatorhaltigem Wasser anf die gewilnschie
Konzentration.

Kohlblatter (Brassica oleracea), die stark von der Pfirsichblattlans (Miyzus persicae)
befallen sind, werden durch Tauchen in die Wirkstoffznbereitung der gewinschten
Ronzentration behandelt.

Nach der gewilnschten Zeit wird die Abtstung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dess alle Blattiduss abgetdtet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Blattlfuse abgettet
wurden.

Wirkstoffe, Witkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen ans der Tabelle
D hervor.

oK
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TabelleD
pflanzenschidigende Insekien
Myzus-Test
Witkstoffe ‘Wirkstoffkonzen- | Abtitungsgrad
tration in ppm in % nach 64
JﬁéN
s\/\iF
@ 500 100
| <
J\fN
&\/\/LF
)] 500 100
Oty
S
l -
x
]
NW¢N
s\/\*):\,:
® 500 95
SN
i N
N\l//'N
s\/\i,:
(11) 500 95
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Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | AbtShmgsgrad
tration in ppm in % nach 64
i \rl \\I
-
T L
(149 — 1500 95
Sy
N.
T
(1) 500 99
@ﬁ
-
T
26) 500 99
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Beispiel B

Phaedon-Larven-Test

L8sungsmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 2 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zuor Herstellung einer zweckmaBipen Wirkstoffzobereiting vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lssungsmittel und Emulgator
und verdfiont das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser suf die gowlinschic
Konzentration.

Kohlblitter (Brassica oleracea) werden durch Tanchen in die Wirkstoffzubereitung
der gewitnschien Konzentration behandelt und mit Larven des Meerrettichblattkiifers
(Phaedon cochleariae) besetzt, solange die BHitter noch feucht gind.

Nach der gewlinschten Zeit wird die AbtStung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dass alle Kiferlarven abgetdtet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Kaferlarven abge-
tBtet wurden.

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen ans der Tabelle
B hervor.
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Tabelle B
pflanzenschidigende Insekten
Phaedon-Larven-Test
Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | Abtstingsgrad
tration in ppm in % nach 7d
=
| ~
he
s\/\/j\F
) 500 100
I
NYLI
\/\J\F
£)) 500 100
= .
AT
l s/\/\l/
& F
(10) 500 100
PN
m
(11) 500 95
S\PN
R
e
e\/\/LF
(59 500 100
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Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 74
ey
N\r/d -
K/\)\F
24) 500 100
Sy
N\fu
M//LF
4y 500 100
)7,3
I/ =
Hy "{,’ETQ/N vj/LF
Y,
CH,
67 500 100
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Beispiel F
Plutella-Test
L8sungzmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 2 Gewichisteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellong ciner zweckmiBigen Wirkstoffzobereitung vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmitte] und Emmigator
und verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorbaltigtm Wasser auf die gewinschie
Konzentration.

Kohibiftter (Brassica oleracea) werden durch Tanchen in die Wirkstoffzubereitung
der gewinschien Konzentration behandelt und mit Ranpen der Kohlschabe (Plutella
xylostella) besetzt, solange die BlAtter noch feucht sind.

Nach der gewiinschten Zeit wird die AbtStung in % bestimmt. Dabe: bedeutet 100 %,

dass alle Raupen abgetStet wurden; 0 % bedentet, dass keine Reupen abgetStet wur-
den.

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Vgrsuchsergebnisse gehen aus dex Tabellé
F hervor.
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Tabelle F
pilanzenschiidigende Insekten
Platella-Test
Wirkstoffe Wirkstoffkonzen- | Abtdtungsgrad
trationinppm  |in%nach 7d
I x
e
s\/\/T\F
(7) 500 100
I
&
N | N
N
\C;\/L;
37 ' 500 100
CH,
\
S l =
N =
\l:/\j\r_.
(54) 500 100
T
JYN
5\/\/LF
(1) 500 100
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Wirkstoffe Witkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 74
%
-
T
25 500 100
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Beispiel G
Spodoptera frugiperda-Test

Lasungsmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 2 Gewichisteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstelhing einer zweckmffigen Wirkstoffubereitung vermischt man 1
Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lsungsmittel und Emulgator
und verditnnt das Konzentrat mit emulgatorhaltipem Wasser anf die gewinschte
Konzentration.

Kohlblitter (Brassica oleracea) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung
der gewilinschten Xonzentration behandelt und mit Raupen des Heerwurms (Spodop-
tera frugiperda) besetzt, solange die Bliitter noch feucht sind.

Nach der gewlinschten Zeit wird dic Abtdtmg in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dass alle Ranpen abgetStet wurden; 0 % bedentet, dass keine Raupen abgetStet wur-
den

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen auns der Tabelle
G hervor.
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Tabelle G
pilanzenschidigende Insekten
Spodoptera frugiperda —Test

Wirkstoffe Wizkstoffkonzen- | Abtotangsgrad
tration in ppm in % nach 74

(20) 500 — 100
"
|
N
NIYN
: \/\./LF
(E})) 500 100
O
| a0
N. =N
(/\'/T\F
(50) 500 100
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Wirkstoffe Wikstoffkonzen- | AbtStungsgrad
trationinppm in % nach 74
/ \ '
N
l f
N\Iﬁﬂ
5\/\/LF
(51) 500 100
7\
Hy l N
N\fN-
- \/\//’LF
(52) 500 100
3 R
S
JTN
\/\/iF
(53) 500 100
GH,
\
i N
N, .~
(54) 500 100
: O
\\ N
JYN -
s\/\/T\F
(63) 500 100
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Wixkstoffe Wikstofifkonzen- | AbtStomgsgrad _
tration in ppm in % nach 7d
‘iN’"Y\
Jﬁﬂ
k/\//j\,_-
500 100

500

100
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Beispiel H
Tetranychus-Test (OP-resistent/Tanchbehandhumg)

Lasungsmitte]: 7 Gewichtstejle Dimethylformamid
Boigator: 2 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Berstellung ciner zweckmBigen Wirkstoffzubereiting vermischt man 1
Gewichitsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen L5sungsmitte]l vnd Emulgator

und verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewlinschte-

Konzentration.

Bohnenpflanzen (Phaseolus vulgaris), die stark von allen Stadien der Gemeinen
Spinnmilbe (Tetrarychus urticae) befallen sind, werden in eine Wirkstoffzubereitung
der gewiinschten Konzentration getaucht,

Nach der gewiinschten Zeit wird die Witkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dass alle Spinnmilben abgetdtet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Spinnmilben
abgetdtet wurden.

Wirkstoffe, Wirkstoffkonzentrationen und Versuchsergebnisse gehen aus der Tabelle
H hervor.
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Tabelle H
pfianzenschidigende Milben
Tetranychus-Test (OP-resistent/Tanchbehandlung)
Wirkstoffe Wikstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 74
R
o’/l\/\J\F
5) 100 100
1
P
K/\/LF
M 100 100
E/Q\r\l
-
-
an 100 100
g
N N s T
| S /\/\ll:/
® 100 100

e —
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Wirkstoffe Wirkstofficonzen- | Abtdtungsgrad
tration in ppm in % nach 7d
100 100
100 100
100 100

(33) 100 100

\0‘\
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Wikstoffe Witkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 7d
: :I \\|
-
T
(43) 100 99
g\'\ﬁ/
@7 100 100
\
S l =
N~
(54 . 100 100
€]
[
T/\)\F
(63) 100 100
Chon
1§
i/\//’L‘
1 100 100
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Wirkstoffe ‘Wirkstoffkonzen- | AbtStungsgrad
tration in ppm in % nach 7d
~
N N .
Jﬁ‘;"
\/\/LF
25 - ' 100 100
2\ i
\
|
N\r/’N
s\/\/T\F
(42) 100 99

1))
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Patentanspriiche
1.  Verbindmgen der Formel (I)

O

N. .zN

S(0), ®

n fir die Zahlen 0, 1 oder 2 steht,
R fir Wasserstoff oder Fluor steht,
X,YundZ unabhfingig voneinander

fir Wassersioff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocyansato, Halogen,

' fiir jeweils gogebenenfalls durch Cyano, Halogen oder Cy-Cs-Alkoxy sub-
stitniertes Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkyl-
sulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylsolfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbonyl,
Alkoxycarbomrylamino, Alkylsulfonylamino, Dialkylamino, Dialkylamino-
carbonyl oder Dialkylsminosulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in
den Alkylgruppen,
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fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkenyloxy,
Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkinyloxycarbomy]l mit
jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkenyl- oder Alkinylgruppen,

fir Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6
Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cycloalkenylgruoppe und gege-
benenfalls 1 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil,

fir Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils
gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Halogen, C;-C¢-Alkyl, C,-Ci-Halogenalkyl, Ci-Cs-Alkoxy, C;-Cs-Halogen-
alkoxy, C;-C4-Alkylthio, C;-Cy-Halogenalkylthio oder C;-Cy-Alkoxy-carb-
onyl substituniert sind, oder

gemeinsam fiir eine Benzo-Gruppienng oder fiir Alkylen oder Alkenylen mit
jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen stehen, wobei die Kohlenstoffkette durch
1 bis 3 Stickstoffatome oder 1 bis 2 (nicht direkt benachbartc) Sanerstoff-
atome unterbrochen sein kann und der dadurch gebildete Ring wiederum ge-
gebenenfalls durch Halogen oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen sub-
stituiert ist,

und zomindest einer der Reste X, Y oder Z

filr cine gesattigte oder ungesAttigte, monocyclische oder bicyclische Hetero-
¢ cyclyl-Gruppierung mit bis zu 10 Kohlenstoffatomen und mit bis zu 5 Stick-
stoffatornen und/oder einem Sanerstoff- oder Schwefelatom steht, welche ge-
gebenenfulls zusitzlich eime oder zwei Oxo-Gruppierungen (C=0), cine
Thioxo-Gruppiermng (C=S), eine -SO-Gruppierung oder eine -SOx-
Gruppierung enthilt, und welche gegebenenfalls bis zn 4 Substituenten aus
der folgenden Aufzfhlung enthiilt:
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Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Halo-
gen; jeweils gegebenenfalls Cyano, Halogen oder C;-Cg-Alkoxy substitniertes

Alkyl, Alkylcmrbonyl, Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkyithio, Alkylsulfinyl,

Alkylsulforryl, Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbony), Alkoxy-
carbonylamino, Alkylsulfonylamino, Dialkylsmino, Dislkylaminocarbonyl
oder Dialkylaminosuifomyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den
" Alkylgruppen; jewsils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkenyl,
Alkenyloxy, Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkimyloxy-
carbonyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffalomen in den Alkenyl- oder Alki-
nylgruppen; Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis
6 Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cycloalkenylgruppe und gege-
benenfails 1 bis 4 Koblenstoffatomen im Alkyiteil; Phenyl, Benzyl, Phenoxy,
Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils gegebenenfalls durch
Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbsmoyl, Halogen, C;-Cs-Alkyl,
C1-Cy-Halogenalkyl, C,-Cs-Alkoxy, C;-Cs-Halogenalkoxy, C;-Cs-Alkylthio,
C1-C+-Halogenalkylthio oder C-C4-Alkoxycarbomnyl substitaiert sind.

Verfahren zum Herstellen von Verbindungen der Formel (I} gem#B Anspruch
1, dadurch gekennzeichnet, dass man

() Verbindungen der Formel (I),
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nund R die in Anspruch 1 sngegebenen Bedeutungen haben,

X', Y'und Z! die jeweils in Anspruch 1 fiir die entsprechenden Reste
X, Y und Z angogecbenen Bedeuhmgen haben, jedoch in
keinem Fall fiir eme Heterocyclyl-Gruppierung stehen,

und mindestens einer der Reste X', Y! oder Z! filr Halogen steht,
mit Heterocyclen der Formel (Illa), (IIIb) oder (IIc)

H-X? (IMa), H-Y? (b), H-Z* (W)

X%, Y* und Z* for eine gesAttigte oder ungeshittigte, monocyclische
oder bicyclische Heterocyclyl-Gruppierang mit bis zn 10
Kohlenstoffatomen und mit bis zn 5 Stickstoffatomen und/oder
einem Sauerstoff- oder Schwefelatom steht, welche gege-
benenfalls zusitzlich eine Oxo-Gruppieramg (C=0O), eine
Thioxo-Gruppierung (C=S), eine -SO-Gruppierung oder eine -
SO.-Gruppierung enthilt, und welche gegebenenfalls bis zu 4
Substituenten aus der folgenden Anfzihlung enthiilt: '

Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl;
Hydroxy; Halogen; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Halo-
gen oder C;-Cg-Alkoxy substitniertes Alkyl, Alkyl-carbonyl,
Alkoxy, Alkoxycarbonyl, Alkylthio, Alkylsulfiny], Alkylsulf-
onyl, Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbomyl,
Alkoxycarbonylamino, Alkylsulfonylamino, Dialkylamino, Di-
alkylaminocarbonyl odex Dialkylaminosulforryl mit jeweils 1
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bis 6 Kohlenstoffatomen in den Alkylgruppen; jeweils gegebe-
nenfalls durch Halogen substituiertes Alkenyl, Alkenyloxy,
Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl, Alkinyloxy oder Alkinyloxy-
carbonyl mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen in, den Alke-
nyl- oder Alkinylgruppen; Cycloalkyl, Cicloalhmvl odex
Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in der
Cyrcloalkyl- oder Cycloalkenyl-gruppe und gegebenenfalls 1
bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, Phenyl, Benzyl, Phen-
oxy, Phenyithio, Pyridyl, Furyl oder Thiemyl, welche jeweils
gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl,
Thiocarbamoyl, Halogen, C,-C4-Alkyl, C;-Cs-Halogenalkyl,
C1-Cy-Alkoxy, C,-Cy-Halogenalkoxy, C;-Cs-Alkylthio, C;-Cs-
Halogenalkylthio, C;-Cs-Alkoxy-carbonyl, C;-Cy-Alkylen-
dioxy oder C;-C,-Haloalkylendioxy substituiert sind,

gegebenenfalls in Gegenwart oder mehrerer Reaktionshilfsmittel
und gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungs-
mitte] umsetzt, '

oder wenn men

(®)

X, Yund Z die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben,
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mit Verbindungen der Formel (V),

R diein Anspruch 1 angegebenen Bedentungen hat vnd

X®  fur Halogen steht,
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Reaktionshilfsmittel wnd
gegebenenfalls in Gegenwart eines oder mehrerer Verdiinnungsmittel
umsetzt,
und gegebenenfalls die genid Verfahren (a) oder (b) erhaltenen Verbindun-
gen der Formel (I) auf oibliche Weise in andere Verbindungen der Formel (T)

gemiB der obigen Definition umwandelt.

3. Verbindungen der Formel () gemna8 Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet,

dass
n fiir die Zahlen O oder 2 steht,
R fitr Wasserstoff oder Fluor steht und

X.YundZ unabbiingig voneinander



WO 2004/026858

PCT/EP2003/008881

-104 -

fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocyanato, Halogen,

fir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom. oder Cy-
Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkyl-carbomyl, Alkoxy, Alkoxy-
carborryl, Alkyithio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Alkylsuifonyioxy,
Alkylamino, Alkylaminocarbonyl, Alkoxycarbonylamino, Aliylsulf-
onylamino, Dialkylamino, Dialkylsminocarbonyl oder Dialkylamino-
sulfonyl mit jeweils 1 bis 5 Kohlenstoffatomen in den Alkylgrappen,

fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom substituiertes
Alkenyl, Alkenyloxy, Alkenyloxycarbomyl, Alkinyl, Alkinyléxy oder

- Alkinyloxycarbonyl mit jeweils 2 bis 5 Kohlenstoffatomen in den

Alkenyl- oder Alkimylgruppen,

fir Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6
Kohlenstoffatomen in der Cycloalkyl- oder Cycloalkenyl-gruppe und
gegebenenfalls 1 bis 3 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, oder

for Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche
jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl,
Thiocarbamoyl, Halogen, durch C;-Ce-Alkyl, C;-Cy-Halogenalkyl,
Ci-Cs-Alkoxy, C;-Ce-Halogenalkoxy, C;-Ce-Alkylthio, C;-Cs-
Halogenalkylthio (wobei jeweils Halogen bevorzugt fir Fluor oder
Chlor steht) oder C,-C4-Alkoxy-carbony] substituiert sind, oder

gemeinsam filr eine Benzo-Gruppierung oder fiir Alkylen oder Alke-
nylen mit jeweils bis zu 4 Kohlenstoffatomen stehen, wobei die Koh-
lenstoffkette durch 1 bis 3 Stickstoffatome oder 1-bis 2 (nicht direkt
benachbarte) Saverstoffatome unterbrochen sein kann und der dadorch
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gebildete Ring wiederum gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom

oder Alkyl mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituiert ist, und wobei

zumindest einer der Reste X, Y oder Z fiir eine gesattigte oder unge-
siftigte, monocyclische oder bicyclische Heterocyclyl-Gruppierung
mit 4, 6, 9 oder 10 Kohlenstoffatomen und bis zu 4 Stickstoffatomen
und/oder Sauerstoff- oder Schwefelatom steht, welche gegebe-
nenfalls zustitzlich eine oder zwei Oxo-Gruppierungen (C=0), eine
Thioxo-Gruppierung (C=8S), ecine -SO-Grppierung oder eine -SO»-
Gruppierung enthiilt, und welche gegebenenfalls bis zu 3 Substituen-
ten aus der folgenden AufzEhhmg enthlt:

Nitro; Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl;
Hydroxy; Halogen; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom oder C,-Cs-Alkoxy substituiertes Alkyl, Alkyl-carbonyl,
Alkoxy, Alkoxy-carbonyl, Alkylthio, Alkylsulfinyl, Alkylsulfonyl,
Alkylsulfonyloxy, Alkylamino, Alkylaminocarbonyl, Alkoxy-
carbonylamino, Alkyisulfonylamino, Dialkylamino, Dialkylamino-
carbonyl oder Dialkylaminosulfonyl mit jeweils 1 bis 5 Kohlenstoff-
atomen in den Alkylgruppen; jeweils gegebenenfalls durch Halogen
substituieries Alkenyl, Alkenyloxy, Alkenyloxycarbonyl, Alkinyl,
Alkinyloxy oder Alkinyloxycarbomyl mit jeweils 2 bis § Kohienstoff-
atomen in den Alkenyl- oder Alkinylgruppen; Cycloalkyl, Cyclo-
alkenyl oder Cycloalkylalkyl mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen in
dexr Cycloalkyl- oder Cycloalkenyl-gruppe und gegebenenfalls 1 bis 3
Kohlenstoffatomen im Alkylteil, Phenyl, Benzyl, Phenoxy, Phemyl-
thio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils gegebenenfalls durch
Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Halogen, durch
Ci-Cs-ALkyl, C,-Cy-Halogenalkyl, C,-Cs;-Alkoxy, C,-C,-Halogen-
alkoxy, C,-C4-Alkylthio, C)-Cs-Halogenalkylthio (wobei jeweils
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Halogen bevorzugt fir Finor oder Chlor steht), C,-Cs-Alkoxy-
carbonyl, Methylendioxy oder Difluormethylendioxy snbstitui_m't sind.

4.  Vebindmgen der Formel () gemaB Anspruch 1, dadurch gekenuzeichnet,

dass

fir O steht und

X, YundZ unabhfingig voneinander

fiir Wasserstoff, Nitro, Cyano, Carboxy, Catbamoyl, Thiocarbamoyl,
Hydroxy, Cyanato, Thiocyanato, Fluor, Chlor, Brom,

fiir jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i-, 5~ oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n- oder i-Buty-
royl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 5- oder t-Butoxy,
Methoxyearbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-,
s- oder t-Butoxycarbonyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio,
I, i, s~ oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-Pro-
pylsulfinyl, Methylsulfomyl, Btbylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl,
Methylsulfonyloxy, Bthylsulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy,
Methylamino, Bthylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-, s- oder t-
Butylamino, Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, n- oder i-
Propylaminocarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butylaminocarbonyl, Methoxy-
carbonylamino, Ethoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxycarbonyl-
amino, n-, i-, 8- oder t-Butoxycarbonylamino, Methylsulfonylamino,
Ethylsulfonylamino, n- oder i- Propylsulfonylamino, n-, i-, 8- oder t-
Butylsulfonylamino, Dlmethylammo. Diethylamino, Di-n-propyl-
amino, Di-i-propyl-amino, Dimethylaminocarbonyl, Diethylamino-
carbonyl, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylaminosulfonyl,
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for jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom substitwiertes
Bthenyl, Propenyl, Butenyl, Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxy-
carbonyl, Butenyloxycarbonyl, Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propinyl-
axy, Butinyloxy, Propinyloxycarbonyl oder Butinyloxycarbonyl,

fir Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclo-
pentenryl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethy] oder Cyclohexylmethyl, oder

fiir Phenyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche
jeweils gegebenenfulls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl,
Thiocarbamoyl, Fluor, Chlor, Brom, durch Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propyl, n-, i, 5~ oder t-Butyl, Difluormethyl, Dichlormethyl, Trifluor-
methyl, Trichlormethyl, Chlordifluormethyl, Fluordichlormethyl,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, 8- oder t-Butoxy, Difluor-
methoxy, Trifluormethoxy, Chlordiflunormethoxy, Methylthio, Ethyl-
thio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s~ oder t-Butylthio, Difluormethyl-
thio, Triftuormethylthio, Chlordifluormethyithio, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butoxy-
carbonyl substituiert sind, oder

gemeinsam fiir Trimethylen, Tetramethylen, Propen-1,3-diyl odexr
Butadienl,4-diyl stehen, wobei die Kohlenstoffirette durch 1 bis 3
Stickstoffatome oder 1 bis 2 (nicht direkt benachbarte) Sauerstoff-
atome unterbrochen sein kamm und der dadurch gebildete Ring
wiederum gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Metbyl oder
Bthyl substituiert ist, und wobei '

zumindest einer der Reste X, Y oder Z filr eine geshttigte oder unge-

siftigte, monocyclische oder bicyclische Heterocyclyl-Gruppicrung

\U
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aus der Reihe Furyl, Benzofiryl, Tetrahydrofuryl, Thienyl, Benzo-
thienyl, Pyrrolyl, Indazolyl, Tetrahydroindazolyl, Oxopyrrolyl, Pyrro-
linyl, Pyrrofidinyl, 2,5-Dioxo-1-aza-cyclopentyl, Pyrazolyl, Pyrazol-
inyl, Oxopyrazolinyl, 2-Oxo-1,3-diazacyclopentyl, Imidezolyl, Tri-

_ azolyl, Benziriazolyl, Oxotriazolinyl, Tetrazolyl, Oxnzolyl,' Benzox-

azolyl, Thiszolyl, Benzthiazolyl, Oxadiazolyl, Isoxazolyl, Thiadi-
azolyl, Pyridinyl, 1,4-Dihydro-4-oxo-pyridin-1-yl, Chinolinyl, Iso-
chinolinyl, Piperidinyl, Oxopiperidinyl, Pyrazinyl, Pyridazinyl, Pyri-
midinyl, 2-Oxo-1,3-diazacyclohexyl, Morpholinyl steht, welche gege-
benenfalls bis zn 3 Substituenten aus der folgenden Aufzithhmg ent-
hitt:

Nitro, Amino; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl;
Hydroxy; Fluor; Chlor; Brom; lod; jeweils gegebemenfalls durch
Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy sub-
stituiertes Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl,
Acetyl, Propionyl, n- oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, n-, i-, 8- oder t-Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl,
n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butoxycarbonyl, Methyl-
thio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, 5- oder {-Butylthio, Methyl-
sulfinyl, Bthylsulfinyl, n- oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl,
Bthylsulfonyl, n- oder i-Propylsulfonyl, Methylsulfonyloxy, Ethyl-
sulfonyloxy, n- oder i-Propylsulfonyloxy, Methylamino, Ethylamino,
o~ oder i-Propylamino, -, i~, 8- oder t-Butylamino, Methylamino-
carbonyl, Ethylaminocarbonyl, n- oder i-Propylaminocarbonyl, n-, i-,
s- oder t-Butylaminocarbomyl, Methoxycarbonylamino, Ethoxy-
carbontylamino, n- oder i-Propoxycarbomylamino, n-, i-, s- oder t-
Butoxycarbonylamino, Methylsulfonylamino, Ethylsulfonylamino, n-
oder i- Propylsulfonylamino, n-, i-, s- oder t-Butylsulfonylamino, Di-
methylamino; Diethylamino, Di-n-propyl-amino, Dj-i-propyl-amino,
Dimethylaminocarbonyl, Diethylaminocarbonyl, Dimethylamino-

\ ¥
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sulfonyl oder Diethylaminosulforyl; jeweils gegebenenfalls durch
Fluor, Chlor oder Brom substituiertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl,
Propenyloxy, Butenyloxy, Propenyloxycarbonyl, Butenyloxycarbonyl,
Ethinyl, Propinyl, Butinyl, Propinyloxy, Butiyloxy, Propinyloxy-
carbonyl oder Butinyloxycarbonyl, Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclo-
pentyl, Cyclohexyl, Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropyl-
methyl, Cyclobutylmethyl, Cyclopentylmethyl oder Cyclohexyl-
methyl, Phenyl, Benzyl, Phenoxy, Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder
Thienyl, welche jeweils gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Carboxy,
Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor, Chior, Brom, durch Methyl, Ethyl,
n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Difiuormethyl, Dichlormethyl,
Trifluormethyl, Trichlormethyl, Chlordifinormethy]l, Fluordichlor-
methyl, Methoxy, Ethoxy, o~ oder i- , 0, i~, 8- oder t-Butoxy,
Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifinvormethoxy, Methylthio,
Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-, i-, s- oder t-Butylthio, Difluor-
methylthio, Trifluormethylthio, Chlordifluormethylthio, Methoxy-
carbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, n-, i-, s- oder t-
Butoxycarbonyl, Methylendioxy oder Difloormethylendioxy, sub-
stitujert sind.

5. Verbindungen der Formel (I) gemiB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet,
dass

n,R,X,YundZ diein Anspruch 1 als besonders bevorzngt angegebene Be-
deutung haben, wobei Y vorzugsweise filr Wasserstoff steht,

und wenigstens einer der Reste
XoderZ fiir eine gesétlipte oder ungesiittigte, monocyclische oder bi-

cyclische Heterocyclyl-Gruppierung aus der Reihe Furyl, Benzofuryl,
Tetrahydrofuryl, Thienyl, Benzothienyl, Pymolyl, Indazolyl, Tetra-
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hydroindazolyl, Oxopymolyl, Pymolinyl, Pyrmolidinyl, 2,5-Dioxo-1-
aza-cyclopentyl, Pyrazolyl, Pyrazolinyl, Oxopyrazolinyl, 2-Oxo-1,3-
diszacyclopentyl, Imidazolyl, Triazolyl, Benztriazolyl, Oxotriazolinyl,
Tetrazolyl, Oxazolyl, Benzoxazolyl, Thiazolyl, Benzthiazolyl, Oxadi-
azolyl, Isoxazolyl, Thiadiazolyl, Pyridinyl, 1,4-Dihydro-4-oxo-
pyridin-1-yl, Chinolinyl, Isochinolinyl, Piperidinyl, Oxopiperidinyl,
Pyrazinyl, Pyridazinyl, Pyrimidinyl, 2-Oxo-1,3-diazacyclohexyl,
Marpholiny] steht, welche gegebenenfalls bis zu 3 Substituenten ans
der folgenden Aufzihhumg enthilt:

Nitro; Cyano; Carboxy; Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Fluor;
Chlor; Brom; Iod; jeweils gegebenenfalls durch Cyano, Fluor, Chlor,
Brom, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl,
Bthyl, n- oder i-Propyl, n~, i-, - oder t-Butyl, Acetyl, Propiony], n-
oder i-Butyroyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-
Butoxy, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarb-
onyl, I+, i, s- oder t-Butoxycarbomyl, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-
Propylthio, n-, i-, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Efhylsulfinyl, n-
oder i-Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, n- oder i-Propyl-
sulfonryl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonyloxy, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-,
s~ oder t-Butylamino, Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, n-
oder i-Propylaminocarbonyl, n-, i-, s~ oder t—Butylmn_inocnrbonyl,
Methoxycarbonylamino, Ethoxycsrbonylamino, n- oder i-Propoxy-
carbonylamino, n-, i-, 8- oder t-Bufoxycarbonylamino, Methyl-
sulfonylamino, Bthylsulfonylamino, n- oder i- Propylsulfonylamino,
n-, i-, & oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino, Diethylamino,
Di-n-propyl-amino, Di-i-propyl-amino, Dimethylaminocarbonyl, Di-
ethylaminocarbonyl, Dimethylaminosulfonyl oder Diethylamino-
sulfonyl; jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom sub-
stitniertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Propenyloxy, Butenyloxy,
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Propenyloxycarbonyl, Butenyloxycarbonyl, RBthinyl, Propinyl,
Butinyl, Propinyloxy, Butinyloxy, Propinyloxycarbonyl oder Butinyl-
oxycarbomyl; Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl,
Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
Cyclopentylmethy! oder Cyclohexylmethyl, Phenyl, Benzyl, Phenoxy,
Phenylthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, welche jeweils gegebenen-
falls durch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor,
Chior, Brom, durch Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 8- oder t-
Butyl, Difluormethyl, Dichlommethyl, Triflnormethyl, Trichlormethyi,
Chiordiflnormethyl, Fluordichlormethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-
Propoxy, n-, i-, 5- oder t-Butoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy,

_ Chiordifluormethoxy, Methyithio, Bthylthio, n- oder i-Propylthio, n-,

i-, 8- oder t-Butylthio, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, Chlordi-
fluormethylthio, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-
Propoxycarbonyl, n-, i-, - oder t-Butoxycarbonyl substituiert sind,

und wobei der gegebenenfalls verbleibende Rest X oder Z fiir Wasserstoff
steht.

6. Vebindungen der Formel (I) gemB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet,

dass

n, R, Xund Z die in Anspruch 1 als besonders bevorzugt angegebenen Be-

deutnng haben, wobei X und Z vorzugsweise fanass&sﬁoﬂ‘stehen,
und

fir eine gesiittigie oder ungesittigte, monocyclische oder bicyclische
Heterocyclyl-Gruppienmg ans der Reihe Furyl, Benzofuryl, Tefra-
hydrofuryl, Thienyl, Benzothienyl, Pyrrolyl, Oxopyrrolyl, Pyrrolinyl,
Pyrrolidinyl, Pyrazolyl, Pyrazolinyl, Oxopyrazolinyl, 2-Oxo-1,3-di-
azacyclopentyl, Triazolyl, Benztriazoly], Oxotriazolinyl, Tetrazolyl,

v
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Oxazolyl, Benzoxazolyl, Thiazolyl, Benzthiazolyl, Oxadiazolyl, Is-
oxazolyl, Thiadiazolyl, Pyridinyl, Chinolinyl, Isochinolimyl, Piperi-
dinyl, Oxopiperidinyl, Pyrazinyl, Pyridazinyl, Pyrimidinyl, 2-Oxo-
1,3-diazacyclohexyl, Morpholiny! stcht, welche gogebenenfalls bis zu
3 Substituenten ans der folgenden Aufzihinng enthBit:

Nitro; Cyano; Carboxy;, Carbamoyl; Thiocarbamoyl; Hydroxy; Fluor;
Chlor; Brom; Iod; jeweils gegebenenfalls Cyano, Fluor, Chlor, Brom,
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n-
oder i-Propyl, n-, i~, 5- oder t-Butyl, Acetyl, Propionyl, n- oder i-Buly-
royl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, n-, i-, s- oder t-Butoxy,
Methoxycarbonyl, Bthoxycarbonyl, n- oder i-Propoxycarbonyl, o, i-,
s- oder t-Butoxycarbonyl, Methylthio, Efhylthio, n- oder i-Propytthio,
n-, i, 8- oder t-Butylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, n- oder i-
Propylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulforryl, n- oder i-Propyl-
sulfonyl, Methylsulfonyloxy, Ethylsulfonyloxy, n- oder i-Propyl-
sulfonryloxy, Methylamino, Bthylamino, n- oder i-Propylamino, n-, i-,
s- oder t-Butylamino, Methylaminocarbonyl, Ethylaminocerbonyl, n-
oder i-Propylaminocarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butylaminocarbonyl,
Methoxycarbonylamino, Ethoxycarbonylamino, n- oder i-Propoxy-
carbonylamino, n-, i-, s- oder t-Butoxycarbonylamino, Methyl-
sulfonylamino, Ethylsulfonylamino, n- oder i- Propylsulforrylamino,
n-, i~, 8- oder t-Butylsulfonylamino, Dimethylamino, Diethylamino,
Di-n-propyl-amino, Di-i-propyl-amino, Dimethylaminocarbonyl, Di-
ethylaminocarbonyl, Dimethylaminosulfonyl oder Diethy.lamino-
sulfonyl; jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder Brom sub-
stitniertes Ethenyl, Propenyl, Butenyl, Propenyloxy, Butenyloxy,
Propenyloxycarbonyl, ~Butenyloxycarbonyl, Ethinyl, Propinyl,
Butinyl, Propinyloxy, Butinyloxy, Propinyloxycarbonyl oder Butinyl-
oxycarbomyl; Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl,
Cyclopentenyl, Cyclohexenyl, Cyclopropylmethyl, Cyclobutylmethyl,
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Cyclopentylmethyl oder Cyclohexylmethyl, Phenyl, Benzyl, Phenoxy,
Phenyhthio, Pyridyl, Furyl oder Thienyl, wolche jeweils gegebenen-
falls darch Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Thiocarbamoyl, Fluor,
Chlor, Brom, durch Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5- oder t-
Butyl, Difluormethyl, Dichlormethyl, Trifluormethyl, Trichlormethy},
Chlordifluormethyl, Fluordichlormethyi, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-
Propoxy, n-, i-, 5- oder t-Butoxy, Diflnormethoxy, Triftuormethoxy,
Chlordifluvormethoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, n-,
i~, 8~ oder t-Butylthio, Difinormethylthio, Triflnormethylthio, Chlordi-
fltuormethylthio, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, n- oder i-
Propoxycarbonyl, n-, i-, s- oder t-Butoxycarbomyl substituiert sind.

Schidlingsbekimpfungsmittel, gekennzeichnet durch den Gehalt an min-
destens einer Verbindung der Formel (I) gem# Anspruch 1.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) gemiAB Anspruch 1 zur
Bekiimpfimg von Schiidlingen.

Verfashren zur Bekimpfung von Schidlingen, dadurch gekennzeichnet, dass
msan Verbindungen der Formel (I) gemiB Anspruch 1 oder Mittel gem3B
Anspruch 7 auf Schidlinge und/oder ihren Lebensraum einwirken lisst.

Verfabren zum Herstellen von Schidlingsbekimpfingsmitteln, dadnrch
gekennzeichnet, dass man Verbindungen der Formel (I) gemiB Anspruch 1

_:mit Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Mitteln vermischt.
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PCT/EP2003/008881 1 11 Aupust2003 (11.08.2003) | = 23 August 2002 (23.08.2002)

International Patent Classification (IPC) or national classification and IPC
CO7D 401/04, 409/04, 417/04, 403/04, ADIN 43/54

Applicant

BAYER CROPSCIENCE AG

)

1.  This intemational preliminary exemination report has been prepared by this International Preliminary Examining Authority
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L. Basis of the report

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

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

in light of the documents cited in the intemational search report, it is considered
that the invention as defined in the claims mests the criteria mentioned in Article
33(1) PCT, i.e. it appears to be novel and to involve an inventive step.

Form PCT/408PE1 (EPO-March 2002) P20755
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Vom Anmeldeamt auszufiiiien

0-1 Intsmationales Aktenzaichen.
02 Iniemationales Anmeldedatum
03 Name des Anmekieamts und "PCT
Intamationgai Application”
0-4 Formular - PCT/ROM01 PCT-Antrag
0-4-1 | ersteift durch Benutzung von PCT-EASY Version 2.92
(aktualisiert 01.04.2003)
05 Antragsersuchen .
Der Untarzeichnete baariragt, dat die
verlisgends Intemationale Anmeidung
nach dem Vertrag Ober die
intsrationale Zusammenarbeh auf dem
fﬂg:iet des Patentwesens behandeit
06 | (Vom Anmeider gew3hites) Europiisches Patentamt (EPA) (RO/EP)
Anmeldeamt
0-7 Aktenzelchan des Anmelders oder LEA36304-WO
Anwalts ___
! Bezeichnung der Erfindung SUBSTITUIERTE HETEROCYCLYLFYRIMIDINE
] Anmelder
lI-1 Diese Person Ist nur Anmelder
12 | Anmelder for Alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme von
us )
-4 Name BAYER CROPSCIENCE AG
IS Anschrifi Alfred-Ncobel-Stxr. 50
D-40789 Monheim
Deutschland
-8 Staatsangehdrigkeit (Staat) DE
-7 Sitz/Wohnsitx (Staat) DE
-1 | Anmelder und/oder Erfinder
iti-1-1 | Diese Person ist Apmelder und Exrfinde
-1-2 | Anmeider for Nur US
-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) FISCHER, Riidiger
lli-1-5 | Anschrift: Zu den FuBfiallen 23
" D-50259 Pulheim
Deutschland
lI-1-6 | StaatsangehBrigkett (Staat) DE
ll-1-7 | SitzWohnsitz (Staat) DE
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"2 |Anmeider undioder Erfinder ,
lI-2-1 [ Diese Pamon Ist Anmelder und Erfinder
l-2-2 | Anmelder for Nur US )
Ii-2-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomamae) ALIG, Bernd

m-2-5 | Anschrift: Im Rothsiefen 7
D-53639 Kénigswinter
. . |Deutschland
Il-2-6 | Stastsangehdrigkelt (Staat) DE
-2-7 |Sitz/Wohnsitz (Staat) DE
T3 [Anmelder und/oder Erfinder
-3-1 | Diese Person st Anmelder und Erfinder
Ni-3-2 | Anmelder fir * |Nur US
li-3-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) BRETSCHNEIDER, Thomas

il-3-5

Anschrift

Talstr. 29 b
D=-53797 Lohmar

Deutschland

i-3-8 | Staalsangahdrigkeit (Staat) DE

1-3-7 | Siz’'Wohnsltz (Staat) DE

4 |Anmeider und/oder Erfinder

ti-4-1 | Diase Person ist Anmeldar und Erfinder

l-4-2 | Anmelder fr Nur US

-4-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) MAURER, Fritz

-4-5 | Anschrif: - | Beahmstz.—36 Brunnenstr.11
H—467 59— Monhein 74348 Lauffen
Deutschland

48 | Staatsangehdrigkelt (Siaat) DE

IH-4-7 | SitxWohnsitz (Staat) DE

NS | Anmelder und/odar Erfinder

Wi-5-1 | Diese Parson Ist Anmelder und Erfinderx

lI-5-2 | Anmalder fOr Nur US

lli-5-4 | Name (FAMILIENNAME, Vorname) ERDELEN, Christoph

ti-5-5 | Anschrift: Unterbiischerhof 15
D-42799 lLeichlingen
Deutschland

I-5-6 | StaatsangehSrigkekt (Stast) DE

-5-7 | Ske/Wehnsitz (Stast) DE

-6 Anmalder _undloder Erfinder

I-6-1 | Diess Pereon ist Anmelder und Erfinder

62 |Anmelder tor Nur US

lI-6-4 | Name {FAMILIENNAME, \Vomame) KONZE, Jbrg

l-6-5 | Anschrift: Magazinstr. 61
D-51147 Xéln
Deutschland

i8-8 | Staatsanpehdrigkelt (Staaf) DE

-8-7 | Siz/Wohnsltz (Staat) DE
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-ﬁ'! Anmelder und/oder Erfinder
i-7-1 | Diesa Person ist Anmelder und Erfinder
W72 | Anmelder far Nur US )
-7-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomame) LOSEL, Petexr

-7-5 | Anschrift: Lohrstr. 90a
D-51371 Leverkusen

. |Deutschland
l-7-6 | StaatsmngehBrigkalt (Staat) GB
l-7-7 | Sitz/Wohnskz (Staat) DE
-8 Anmelder und/oder Erfindar
ll-8-1 | Diese Person ist Anmelder und Erfinder
N-8-2 | Anmalder for * |Nux US
Hi-8-4 | Name (FAMILIENNAME, Vomname) WATANABE, Yukiyoshi

l1-8-5 | Anschrift: Hanagaki 2-8-24
Oyama, Tochigi 323
Japan
11188 | Stastsangehdrigkeht (Staat) JP
I-B8-7 | Siz/Wohnsitz (Staat) JP
Iv-1 Anwalt oder gemeinsamer Vertreter;
oder besondare Zustellanschrift
Dia unten bezeichnete Person ist/wird genej_nsamer Vertreter
hisrmit bestalit, um den (die) Anmeider
vor den Intemationalen Bahdrden zu
vertretan, und zwar ala:
V-1-1 | Name BAYER CROPSCIENCE AG
V-1-2 | Anschrift: Law and Patents
Patents and Licensing
D-51368 lLaverkusen
Deutschland
N-1-3 | Telefonnr. 0214 30 67271
V-1-4 | Telefauar. 0214 30 53482
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v Bestimmung von Staaten .
V-1 Reglonales Patent .
(andere Schutz rten oder AP: GH GM KE LS MW MZ SD SL SZ TZ UG ZM

Verfahren sind ggf. In Klammam nach
der {den) betreflanden Bestimmung(sn)
angeagaben)

ZW und jeder weitere Staat, der
Mitgliedstaat des Harare-Protokolls und
Vertragsstaat des PCT ist

EA: AM AZ BY KG K2 MD RU TJ TM und jeder
weitere Staat, der Mitgliedsstaat des
Eurasischen Patentiibereinkommens und
Vertragsstaat des PCT ist

EP: AT BE BG CH&LI CY CZ DE DK EE ES FI
FR GB GR HU IE IT LU MC NL PT RO SE SI
SK TR und jeder weitere Staat, der
Mitgliedsstaat des Européischen
Patentilbereinkommens und Vertragsstaat
das PCT ist

OA: BF BJ CF CG CI CM GA GN GQ GW ML MR
NE SN TD TG und jeder weitere Staat, der
Mitgliaedstaat der OAPI und Vertragsstaat
des PCT ist

V-2

Nationalss Patent

(andere Schutzrechisarten oder
Verfahren sind ggi. In Klammem nach
der (den) betreffenden Bestmmung(en)
angageben)

AZ BA BB BG BR BY
CU C2 DE DK DM DZ
GH GM HR HU ID IL
K2 ILC LK LR LS LT
MW MX MZ NI NO NZ
SC SD SE SG SK SL TJ
UG US UZ VC VN YU ZA

BZ
EC
IN
LU

EE ES FI
IS JP KE
ILv MA MD
PH PL PT
IN TR TT TZ
ZW

o
™
M

V-3

Nationales Patent (Staaten, die dem
PCT nach Verdflentiichung diesar
PCT-EASY-Version belgetretan sind.)

und alle weiteren Staaten, die am
Anmeldetag dem PCT angehéren.

Vs

Erklarung bzgl. vorsorglicher
Bastimmungen

Zusatrich zu den unter Punkisn V-1,
V-2 and V-3 vorgenommenan
Bastimmungen nimmt der Anmekier
nach Regel 4.8 Absatz b auch alle
anderen nach dem PCT zuliissigen
Bastimmungen vor mit Ausnahme dar
nachstahend untar Punkt V-8
angegebenen Staaten, Der Anmelder
erklict, dat disse zusatrfichen
Bestimsnungen unier dem Verbehait
einer Basitigung stshen und jede
zusiitziiche Bestimmung, dis vor Ablauf
von 15 Monaten ab dem
Prioritatsdatumn nicht bastatigt wurda,
nach Ablauf dieser Frist als vom
Anmeidar zurl nommen giit.

V&

Staaten, die von dar Erkiirung dber
vorsorgliche Bestimmungen
ausgenommen werden _

KEINE
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Vi1 Prioritit elner friheren natlonalen .
Anmeidung bsansprucht
VI-1-1  } Anmaldedatum 23 August 2002 (23.08.2002)
VI-1-2 | Nummer 10238725.7
VI-1-3 | Staat DE
Vii4 [ Gewlhite intsmnaticnale 51
e Europidisches Patentamt (EPA) (ISA/EP)
Vil ErklErungen Anzahi der Erklarungen
Vill-1 | Erkilirung hinsichtlich der Identitit des |

Vill-2

wViii-3

Vill-4

Viii-5

Erfinders _
Erklarung hinsichtlich der Berechtigung

des Anmalders, zum Zaitpunkt des
intemationalen Anmeldedatumns, die
Prioritat elner froheran Anmeldung zu
beanspruchen

des Anmelders, zum Zeitpunkt das 1
Intermationalan Anmakiedatums, sin

Patent xu beantragen und 2u erhalien
Erki2rung hinsichilich der Berschilgyng | 1

[Erfindererkiirung {nur im Hinblick auf
die Bestimmung der Verelnigten
Staaten von Amerika)

Erdarung hinsichtlich unschiidlicher
Offenbarungen oder Ausnghmen von

der Neuheitsschadlichkeit
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T Viiia

Erklirung: Berechtigung, ain Patent
zu beantragen und 2u arhaiten
Erklarung hinsichtlich der Barechtigung
des Anmeaiders, zum Zeitpunkt des
intsamationalen Anmeldedatums, ein
Patent zu beantragen und zu erhalten
(Regein 4.17 Ziffer I und S1bis. 4
Absatz a Ziffar i), fOr den Fall, daB eina
Erklrung nach Regel 4.17 Ziffer v
nicht einschiagig ist

Name:; !

in bezug auf diese internationale
Anmeldung

BAYER CROPSCIENCE AG

ist kraft des nachfolgend Aufgefiihrten
berechtigt, ein Patent zu beantragen und
zZu erhalten:

E

Vil . |Bayer AG ist berechtigt, als

(i) Arbeitgeber des Erfinders, FISCHER,
Riidiger

Vilk-2-1 Bayer AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

qan_ des Erxrfinders, ALIG, Bernd

Vill-2-1 Bayer AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

(i des Erfinders, BRETSCENEIDER, Thomas

Vilk2-1 Bayer AG ist berechtigt, als n:beltgebe:

m_ des Erxrfinders, MAURER, Fritz

Vill-2-1 Bayer AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

) des Erfinders, ERDELEN, Christoph

Vill-2-1 Bayer AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

(i) des Erfinders, KONZE, Jérg

ViI-2-1 Bayer AG ist berechtigt, als Arbeitgeber

i) des Erfinders, LOSEL, Peter

Viil-2-1 auf Grund einer Vereinbarung zwischen

(1) WATANABE, Yukiyoshi und Nihon Bayear
Agrochem K.K. vom 30 April 2002

_ (30.04.2002)

Viil-2-1 auf Grund sonstiger Ubertragung der

(vil) Berechtigung von Nihon Bayer Agrochem
K.K. auf Bayer Aktiengesellschaft im
Wege der (des) Vertrag vom 01 Dexember
2000 (01.12.2000)

Vi _ auf Grund sonstiger Ubertragung der

(i) ¥ Berechtigung von Bayer

. Aktiaengesellschaft auf BAYER CROPSCIENCE
F AG im Wege der (das)

Ubertragungserkldérung vom 24 Oktober
2002 (24.10.2002)

viil-2-1 ::::ruﬁ':':f_“‘"ﬂ wird abgegeban Im alle Bestimmungsstaaten (mit Ausnahme

daer Vereinigten Staaten von Amarika)
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Vill-3-1

Erkilirung: Berechtigung, Prioritat zu
beanspruchen

Erklérung hinsichtlich der Berechtigung
das Anmelkders, zum Zaitpunki des
intemnationalan Anmeidedatums, eine
Prioritat xu baanspruchen, in Fallen, in
densan der Anmelder nicht der
Anmeider der friharen Anmeidung,
daren Prioritit beansprucht wird, ist
oder In Fallen, in denen sich der Name
des Anmelders selt dem Einrelchen der

in bezug auf diese internationale
Anmeldung

frtheren Anmeldung gelindert hat
{Regain 4,17 Zifter 11 und 51bis.1
Absstz a ZiTer iil):
Name: BAYER CROPSCIENCE AG
. |ist kraft des nachfolgend Aufgefiihrten
berachtigt, die Prioritit der friiheren
Anmeldung Nr. 10238725.7 zu
beanspruchen:
Vi3 auf Grund einer Vereinbarung zwischen
(i) Bayer AG und Bayer CropScience AG vom 19
Mai 2003 (19.05.2003)
VIii-3-1 | Diese Erkilirung wird abgegeben in |alle Bestimmungsstaaten
Hinblick auf;

Aix)

12D

]
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IX Kontroiliste Anzahi der Blatter Elektronische Datsi{en) beigefligt
Dx-1 Antrag (inklusive Erkiarungsblatier) -] -
IX-2 [Beschreibung 97 -
X-3 Anspriicha 16 -
X4 [Zussmmenfassung 1 EZABRSTOO . TXT
X-5 [Zeichnung(en) 0 -
IX-7 INSGESAMT . |123

Belgefilgts Unterlagen Untarlage{n) in Papiarform baigefigt Elekironlacha Datel{en) baigefogt
-8 Blatt fir die GebDhrenberechnung v -
X-9  [Orginal einer gasonderten Vollmacht v -
IX-13  [Prioritatsbaieg(e) Unterlage (n) VI-1 -
IX-17 | PCT-EASY-Disketts - : Disketta
IX-19 | Nr. der Abb, der Zslchn., die mit der

Zusammenf. verSffentlicht worden

soll
IX-20 | Sprache der Int. Anmaldung Deutsch
X1 Unterschrift des Anmaelders, des

Anwalts oder des Gemelnsamen / .

Vertretars -~

fé/z. i N/ 7”%,.7
X-1-1  ; Name CROPSC CE AG
ppa. Dr. Krieg i.v. Dr. Hornung
VOM ANMELDEAMT AUSZUFULLEN

1041 Datum des tatsdchlichen Elngangs

dieser Internationalen Anmeidung
10-2 Zsichnung(en):
10-2-1 | Eingegangen
10-2-2 | Nicht eingegangen
10-3 Gefindertes Elnulnpdalum

aufgrund nachiraglich, Jedoch

fristgeracht eingeg. Untariage{n}

oder Zelchnung{en) zur

Vervolistindigung dleser Int.

Anmeldung
104 Datum des fristgerechten Eingangs

der Berichtigung nach PCT Artikel

11(2) -
10-5 internationale Recherchenbehdrde |ISA/EP
10-6 Ubermitttung des

Recherghenexemplara bis zur

Zahlung der Recharchangeblhr

auigeschoban

VOM INTERNATIONALEN BURO AUSZUFULLEN

1141 Datum des Eingangs das

Aktenexemplars belm Internationalen
Biro

1A
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23

12-20- | Emmachtigung, Fehibetrige oder v
2 Uberzahitungen des vorstehenden
angegabenen Gesamtbetrages der
GebGhren meinem laufenden Konto xu
belasten bzw. gutzuschreiben..
12-21 | Nummer des laufanden Kantos 28 000 001
1222 | Datum 20 Mai 2003 (20.05.2003)
12-23 [ Name und Unterschrift BAYER CROP IENCE AG
Y/ /7 A 7/43—»”7
PRﬂFPROTOKOLL UND BEM RKUNGEN
13-2-2 | Prifergebnisse Gelb!
Staatan Waeitere nationale Bestimmung: benutzen
Sie aktualisierte Wartungstabellen
anstatt dieses Faldes.
13-2-3 | Prilfergebnisse Griin?
Namen Anmelder l1.: Telefonnr. nicht angegeben
Grin?
Anmelder 1.:Telefaxnr. nicht angegeben
13-2-6 | Prifergebnisss Griin?
Erkifrungen Manuell eingetragens  Daten. Uberpriifen
Sie bitte den Inhalt.
Gxiin? )
Manuell eingetragene Daten. Uberpriifen
Sie bitte den Inhalt.
13.2-7 | Prifergebnisse Griin?
Inhalt Dia internationale Anmeldung enthidlt
keine Zeichnung{en). Bitte iiberpriifen.
13-28 | Prifergebnisse Grin? o
Gebahren Bitte bestitigen, daB das
Gebiihrenverzeichnis in der zur Zeit
. geltenden Fassung benutzt wurde
13-2-9 | Prifergebniass Griin?
Zahlung

Bitte ilberpriifen Sie, daf bei dem
gewihlten Anmeldeamt ein giiltiges
laufendes Konto auf Thren Namen besteht
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HETEROCICLILPIRIMIDINAS SUBSTITUIDAS

Campo de la invencién
La presente invencién se refiere a nuevas heterociclilpirimidinas substituidas, a

varios procedimientos para su obtencién y a su empleo como agentes pesticidas.
Antecedentes de la invencién
Se sabe que determinadas pirimidinas substituidas son adecuadas para la lucha
contra las pestes animales (véanse las publicaciones EP 0 506 270 Al / US 5,246,938 A,
WO 94/06777 Al / US 5,684,011 A, WO 99/52 874 Al). Sin embargo, estas pirimidinas
substituidas, conocidas, no han adquirido un significado como agentes para la lucha
contra las pestes, debido a diversos inconvenientes.

Descripcién detallada de la Invencién
Se han encontrado, ahora, nuevas hetericiclilpirimmidinas substituidas de la

formula (I)
W
N. 2N
S(0), M
I
F” F
la que

n significa los mimeros 0, 1 0 2,
R significa hidrégeno o fliior,
X.YyZ independientemente entre sf
significan hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi,
cienato, tiocianato, halégeno,
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significan alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonmilo, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino,
alquilaminocarbonilo, alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino,
dialquildaminocarbonilo o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, | hasta 6
dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 6 tomos de carbono,
significan respectivamente, alquenilo, alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo,
alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo con, respectivamente, 2 hasta 6
étomos de carbono en los grupos alquenilo o alquinilo, substituidos, en caso
dado, por haldgeno,

significan cicloalquilo, cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente,
3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estén substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por
haldgenoalquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 étomos de carbono, por alquiltiocon 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono o por
alcoxi~carbonilo con 1 a 4 tomos de carbono, 0

conjuntamente significan un agrupamiento benzo o significan alquileno o
alquenileno con, respectivamente, hasta 4 Atomos de carbono, inclusive,
pudiendo estar interrumpida la cadena carbonada por | hasts 3 &tomos de
nitrégeno o 1 hasta 2 dtomos de oxigeno (no directamente contiguos) y estando
substituido, a su vez, el anillo, formado de este modo, en caso dado, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 4tomos de carbono,

(&1
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Y, al menos, uno de los restos X, Yo Z

significa un agrupamiento heterociclico saturado o insaturado, monociclico o
biciclico, con hasta 10 4tomos de carbono, inclusive, y con hastsa 5§ 4tomos,
inclusive, de nitrdgeno y/o con un dtomo de oxigeno o de azufre, que contiene,
en caso dado, ademds uno o dos agrupamientos oxo (C=0), un agrupamiento
tioxo (C=8), un agrupamiento SO- o0 un agrupamiento SO;-, y que contiene, en
caso dado, hasta 4 substituyentes, inclusive, de la siguiente enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; halégeno;
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino, alquilaminocarbonilo,
alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino, dialquilaminocarbonilo
o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 itomos de carbono en
los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
halogeno o por alcoxi con 1 a 6§ dtomos de carbono; alquenilo, alqueniloxi,
alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo con,
respectivamente, 2 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno; cicloalquilo,
cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta 6 4tomos de
carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en caso dado, con 1 hasta 4
dtomos de carbono en la parte alquilo; fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estin substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por halégeno, por

alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 4 4tomos de

carbono, por alcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono, por
halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono o por alcoxi-carbonilo con 1 a 4
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dtomos de carbono.
Los compuestos de la férmula general (I) pueden presentarse, en caso dado, en
funcién del tipo y del nimero de los substituyentes, como isdmeros geométricos y/o
como isémero Opticos o bien como regioisémeros o como mezclas de isémeros
5 comrespondientes con una composicién variable. Tanto los isémeros puros como también
las mezclas de isdmeros quedan reivindicados segiin la invencién. Del mismo modo, los
compuestos de la férmula (I), pueden presentarse, en caso dado, en funcién del tipo y del
nimero de los substituyentes, como diversas formas tautémeras. Los tautémeros
constituye, igualmente, un objeto de la presente invencion.

10 El objeto de la invencién estd constituido, ademds, por todos los N-Oxidos
posibles, que puedan ser formados por los compuestos de 1a férmula (I), asi como todas
las sales de los compuestos de la férmula (1), ﬁor ejemplo con 4cidos minerales tal como
el dcido clorhidrico.

Ademés, se ha enconfrado, que se obtienen las nuevas heterociclilpirimidinas

15  substituidas de la férmula (T),si
(a)  se hacen reaccionar pirimidinas halégeno-substituidas de la férmula (II),

1
1 h |

N\(N
S(0)

an

en la que
nyR tienen los significados anteriormente indicados,
20 X', Y! yZ! tienen los significados indicados respectivamente mas



10

15

20

23

A2

-5.

arriba para los restos correspondientes X, Y y Z, pero, sin
embargo, no significan, en ninglin caso un agrupamiento
heterociclico,

y al menos uno de los restos X', Y! o Z' significa hal6geno,

con heterociclos de la férmula (I11a), (11Ib) o (IIIc)

H-X? (IlIa), H-Y? (lIb), H-Z2 (Iikc)

las que
X? Y'yZ? significan un agrupamiento heterociclico, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico con hasta 10 &tomos, inclusive, de carbono y con
hasta 5 dtomos, inclusive, de nitrégeno y/o con un dtomo de oxigeno o de
azufre, que contiene, en caso dado, ademas un agrupamiento oxo (C=0),
un agrupamiento tioxo (C=S), un agrupamiento SO- o un agrupamiento
SO»-, y que contiene, en caso dado, hasta 4 substituyentes, inclusive, de la
siguiente enumeracién:
nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; halégeno;
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo,  alquilsulfoniloxi,  alquilamino,  alquilaminocarbonilo,
alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino, dialquilaminocarbonilo
o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en
los grupos alquilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
hillégeno o por alcoxi con 1 a 6 itomos de carbono; alquenilo, alqueniloxi,
alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o slquiniloxicarbonilo con,
respectivamente, 2 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno; cicloalquilo,
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cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta 6 dtomos de
carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en caso dado, 1 hasta 4
dtomos de carbono en la parte alquilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estdn substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4
ftomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 #tomos de carbono, por
halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi-carbonilo con | a 4
dtomos de carbono, por alquilendioxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por
haloalquilendioxi con 1 a 2 dtomos de carbono,

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

caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

se hacen reaccionar heterociclilpirimidintioles de la férmula (IV),

e

NYN av)
SH
en la que
X, Y y Z tienen los significados anteriormente indicados,
con halogenuros de fiforalquenilo de la formula (V),
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R tiene los significados anteriormente indicados y

X®  significa hal6geno,

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

caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

y, en caso dado, los compuestos de la férmula (I), obtenidos segin los

procedimientos (a) o (b) se¢ transforman, de manera usual, en otros compuestos

de la fébrmula (]) segiin 1a definicién anterior.

Finalmente se ha encontrado, que las nuevas heterociclilpirimidinas substituidas
de la fdrmula (I) presentan una actividad muy buena contra las pestes animales,
especialmente contra insectos, ardcnidos y nematodos, de una manera muy especial
contra nematodos y que pueden emplearse tanto en la proteccién de las plantas como
también en la proteccién de los materiales para la lucha contra las pestes animales.

En las definiciones, las cadenas carbonadas, tales como alquilo o alquenilo —
incluso en combinacién con heterodtomos, tal como en alcoxi- son, respectivamente,
lineales o ramificadas.

A continuacién se han dado los substituyentes o bien los intervalos preferentes
de los restos presentes en las fdrmulas anteriores y que se indicardn més adelante.

Preferentemente,

n significa los nimeros 0 0 2.

Preferentemente,

R significa hidrégeno.

Preferentemente,

6L
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significa, ademés, flior.
Preferentemente,

X,YyZ significan independientemente entre si

hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi, cianato,
tiocianato, halégeno,

significan alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino,
alquilaminocarbonilo, alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino,
dialquilaminocarbonilo o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 5
dtomos de carbono en los grupos alguilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por fltor, por cloro, por bromo o por alcoxi con 1 a 4 itomos de
carbono,

significan alquenilo, alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o
alquiniloxicarbonilo con, respectivamente, 2 hasta 5 dtomos de carbono en los
grupos alquenilo o alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
fliior, por cloro o por bromo,

significan cicloalquilo, cicloalquenilo o cicloalquilslquilo con, respectivamente,
3 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en
caso dado, 1 hasta 3 dtomos de carbono en la parte alquilo, o

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estin substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
Hal6genoalquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
dtomos de carbono, haldgenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono (significando
halégeno, respectivamente, de manera preferente flior o cloro) o por alcoxi-
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carbonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, o

conjuntamente significan un agrupamiento benzo o significan alquileno o
alquenileno con, respectivamente, hasta 4 &tomos de carbono, inclusive,
pudiendo estar interrumpida la cadena carbonada por 1 hasta 3 Atomos de
nitrégeno o por 1 hasta 2 4tomos de oxigeno (no directamente contiguos) y
estando substituido el anillo, formado de este modo, en caso dado, por flior, por
cloro, por bromo o por alquilo con 1 hasta 3 4tomos de carbono, y significando

al menos uno de los restos X, Y o Z preferentemente un sgrupamiento
heterociclilo saturado o insaturado, monociclico o biciclico, con 4, 6, 9 o 10
dtomos de carbono y hasta 4 itomos, inclusive, de nitrégeno y/o con un Atomo de
oxigeno o de azufre, que contiene, en caso dado, ademds, uno o dos
agrupamientos oxo (C=0), un agrupamiento tioxo (C=S), un agrupamiento SO- o
un agrupamiento SO2-, y que contiene, en caso dado, hasta 3 substituyentes,
inclusive, de la siguiente enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; halégeno;
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo,  alquilsulfoniloxi,  alquilamino,  alquilaminocarbonilo,
alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino, dialquilaminocarbonilo
o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 5 itomos de carbono en
los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono; alquenilo,
alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo
con, respectivamente, 2 hasta 5 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
alquinilo, substituidos respectivameﬂte, en caso dado, por halégeno; cicloalquilo,
cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta 6 itomos de
carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en caso dado, 1 hasta 3

\oX
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dtomos de carbono en la parte alquilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estén substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por haldgeno, por
alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por halégencalcoxi con 1 a 4
Atomos de carbono, por alquiltio con 1 a2 4 #tomos de carbono, por
halégenoealquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono (significando haldgeno,
respectivamente, de manera preferente fliior o cloro), por alcoxi-carbonilo con 1
a 4 dtomos de carbono, por metilendioxi o por difliormetilendioxi.

De forma especialmente preferente,

significa 0.

De forma especialmente preferente,

X,YyZ significan independientemente entre si

hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi, cianato,
tiocianato, flGor, cloro, bromo,

significan respectivamente, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 3- o t-butilo,
acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- 0 t-
butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, 8- o t-
butoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o
i-propilsulfonilo, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi,
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
metilaminocarbonilo, etilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, 8- 0
t-butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, m- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, 8- 0 t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsulfonilamino, n-, i-, - o t-butilsulfonilamino,
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dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo, substituidos en caso dado, por ciano, por flior, por cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi

significan respectivamente, etenilo, propenilo, butenilo, propeniloxi, buteniloxi,
propeniloxicarbonilo, buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo,
propiniloxi, butiniloxi, propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo, substituidos
caso dado, por fltor, por cloro o por bromo,

significan ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentenilo,
ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo, ciclopentilmetilo o
ciclobexilmetilo, o

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estAn substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o
i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por difliormetilo, por diclorometilo, por
trifliormetilo, por triclorometilo, por clorodifliormetilo, por fliordiclorometilo,
por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por
difléormetoxi, por trifléormetoxi, por clorodifliormetoxi, por metiltio, por etiltio,
por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- o t-butiltio, por difliormetiltio, por
trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo,
por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 8- 0 t-butoxicarbonilo, o

conjuntamente significan trimetileno, tetrametileno, propen-1,3-diilo o
butadien-1,4-diilo, pudiendo estar interrumpida 1a cadena carbonada por 1 hasta
3 étomos de nitrégeno o por 1 ha-sta 2 ftomos de oxigeno (no directamente
contiguos) y el anillo, formado de este modo, estd substituido, en caso dado, por
fliior, por cloro, por bromo, por metilo o por etilo, y significando
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al menos uno de los restos X, Y o Z de forma especialmente preferente un
agrupamiento heterociclilo, saturado o insaturado, monociclico o biciclico de la
seric formada por furilo, benzofurilo, tetrahidrofurilo, tienilo, benzotienilo,
pirrolilo, indazolilo, tetrahidroindazolilo, oxopirrolilo, pirrolinilo, pirrolidinilo,
2,5-dioxo-1-aza-ciclopentilo, pirazolilo, pirazolinilo, oxopirazolinilo, 2-0xo-1,3-
diazaciclopentilo, imidazolilo, triazolilo, benzotriazolilo, oxotriazolinilo,
tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo, benzotiazolilo, oxadiazolilo,
isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, 1,4-dihidro-4-oxo-piridin-1-ilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo, pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo,
2-oxo-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que estin substituidos, en caso dado,
con hasta 3 substituyentes, inclusive, elegidos de la siguiente enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; flior; cloro;
bromo; yodo; metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 5- o t-butilo, acetilo, propionilo,
n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- o t-butoxi,
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, s~ o t-
butoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- 0
i-propilsulfonilo, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi,

metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,

metilaminocarbonilo, tilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, 8- 0
t-butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, toxicarbonilamino, n- o i-

propoxicarbonilamino, n-, i-, s- 0 t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i- propilsulfonilamino, n-, i-, s~ o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino,  dietilamino,  di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
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fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo,o butiniloxicarbonilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por fldor, por cloro o por bromo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estén substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por flior, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, n-, i-, 8- o t-butilo, por
diflGormetilo, por diclorometilo, por triffliormetilo, por triclorometilo, por
clorodifhiormetilo, por fliordiclorometilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, $- 0 t-butoxi, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por
clorodifltormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- o t-
butiltio, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por
metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 8- 0 t-
butoxicarbonilo, por metilendioxi o por difliiormetilendioxi.

De forma muy especialmente preferente,

X, Y y Z significan independientemente entre sf hidrgeno o significan un
agrupamiento heterociclico, saturado o insaturado, monociclico o biciclico de la
serie formada por tienilo, benzotienilo, pirrolilo, pirazolilo, triazolilo, tiazolilo,
benzotiazolilo, piridinilo, quinolinilo, piridazinilo o morfolinilo, que contienen,
en caso dado, hasta 2, inclusive, preferentemente 1 substituyente de la siguicnte
enumeracién: |

nitro; amino; ciano; carbamoilo; tiocarbamoilo; flGor; cloro; bromo; yodo;
metilo, etilo, n- o i-propilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, metoxicarbonilo,
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etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio,
metilsulfonilo, etilsuifonilo, n- o i-propilsulfonilo substituidos respectivamente,
en caso dado, por flior, por cloro, por metoxi o por etoxi; fenilo substituido
respectivamente, en ¢aso dado, por flior o por cloro,
significando Y, preferentemente, hidrégeno, y uno de los dos restos X o Z
significa uno de los heterociclos citados, mientras que el resto remanente de los
dos restos, X o Z, significa, a su vez, hidrégeno.
Un grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquellos

compuestos de la férmula (I), en la que

n, R, X, Y y Z tienen los significados anteriormente indicados como muy especialmente

preferentes, significando Y, preferentemente, hidrégeno,

y al menos uno de los restos

X oZ significa un agrupamiento heterociclilo, saturado o insaturado, monociclico o
biciclico de la serie formada por furilo, benzofurilo, tetrahidrofurilo, tienilo,
benzotienilo, pirrolilo, indazolilo, tetrahidroindazolilo, oxopirrolilo, pirrolinilo,
pirrolidinilo, 2 5-dioxo-1-aza-ciclopentilo, pirazolilo, pirazolinilo,
oxopirazolinilo, 2-0x0-1,3-diazaciclopentilo, imidazolilo, triazolilo,
benzotriazolilo, oxotriazolinilo, tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo,
benzotiazolilo, oxadiazolilo, isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, 1,4-dihidro-4-
oxo-piridin-1-ilo, quinolinilo, isoquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo,
pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo, 2-0x0-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que
contiene, en caso dado, hasta 3 substituyentes, inclusive, de la siguiente
ehumeracién:
nitro; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocmbamoilo; hidroxi; flior; cloro; bromo;
yodo; metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, - o t-butilo, acetilo, propionilo, n- 0 i-
butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- o t-butoxi, metoxicarbonilo,
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etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, - o t-butoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-
propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsuifonilo,
metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi, metilamino, etilamino,
n- o i-propilamino, n-, i-, s o t-butilamino, metilaminocarbonilo,
etilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, s o t-
butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, n- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, 5- o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsulfonilamino, n-, i-, 8- o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo, dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
flbor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo substituidos respectivamente, en caso
dado, por flior, por cloro o por bromo; ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estdn substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por flior, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por
difliormetilo, por diclorometilo, por trifliormetilo, por triclorometilo, por
clorodifliormetilo, por ﬂﬁord.icloro'metilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, 8- 0 t-butoxi, por diflormetoxi, por trifliormetoxi, por
clorodifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- 0 t-
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butiltio, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por
metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o0 i-propoxicarbonilo, por n-, i-, s- 0 t-
butoxicarbonilo, por metilendioxi o por difliormetilendioxi,

y significando, en caso dado, el resto remanente, X o Z, de manera preferente
hidrdgeno.

Otro grupo muy especialmente preferente estd constituido por aquelos

compuestos de la férmula (I), en la que

n, R, X y Z tiene los significados anteriormente indicados como especialmente
preferentes, significando X y Z, preferentemente, hidroégeno, y

Y

significa un agrupamiento heterociclilo, saturado o insaturado, monociclico o
biciclico de la serie formada por furilo, benzofurilo, tetrahidrofurilo, tienilo,
benzotienilo, pirrolilo, oxopirrolilo, pirrolinilo, pirrolidinilo, pirazolilo,
pirazolinilo, oxopirazolinilo, 2-oxo-1,3-diazaciclopentilo, triazolilo,
benzotriazolilo, oxotriazolinilo, tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo,
benzotiazolilo, oxadiazolilo, isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo, pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo,
2-oxo-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que contiene, en caso dado, hasta 3
substituyentes, inclusive, de la siguiente enumeracién:

nitro; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; flor; cloro; bromo;
yodo; metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, acetilo, propionilo, n- o i-
butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- 0 t-butoxi, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, 8- 0 t-butoxicarbonilo, metiltio,

«tiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- o t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-
_ propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsuifonilo, n- o i-propilsulfonilo,

metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi, metilamino, etilamino,
n- o i-propilamino, n-, i-, & o t-butilamino, metilaminocarbonilo,
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etilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, =n-, i, s o -
butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, n- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, s- o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsulfonilamino, n-, i-, s- o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo, = dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- 0 i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo substituidos respectivamente, en caso
dado, por flior, por cloro o por bromo; ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estin substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por fldor, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por
difliormetilo, por diclorometilo, por trifliormetilo, por triclorometilo, pér
clorodifliormetilo, por fliordiciorometilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, 8- o t-butoxi, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por
clorodifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- ¢ i-propiltio, por n-, i-, 8- o t-
butiltio, por diflGiormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por
metoxicarbonilo, por etoxicarbonile, por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 8- o t-
butoxicarbonilo. |

Los compuestos de la fdrmula (I), en los que R significa, respectivamente

hidrégeno o fhior, son equivalentes entre si. Ambos grupos de compuestos constituyen,
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independientemente entre si, el objeto de la presente invencién.

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

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

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

Las definiciones o bien las explicaciones de los restos indicadas anteriormente de
manera general o citadas en los intervalos preferentes pueden combinarse, sin embargo,
arbitrariamente también entre si, es decir entre los respectivos intervalos y los intervalos
preferentes, Estas son validas para los productos finales asi como, de manera
correspondiente, para los productos de partida y para los productos intermedios.

Si se emplean, por ejemplo la 4-cloro-6-metil-2-[(3,4,4-truiflior-3-butenil)tio]-
pirimidina y morfolina como productos de partida, podri esquematizarse el desarrollo
del procedimiento (a) seglin la invencién por medio del esquema de férmulas siguicnte:

H,CWCI HacWN\j

he N
: S + O e Y
N -HCl S
F F
' |
F7NF
F7F
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Si se emplean, por ejemplo el 4-(piridin-2-il)-pirimidin-2-tiol y el 4-bromo-1,1-
diflior-1-buteno como productos de partida, podré esquematizarse el procedimiento (b)
seglin la invencién por medio del esquema de formulas siguiente:

g
7 W S
% | Br N 2N
N | = + —— Y
N. 2N | - HBr S
SH F . |
F F

Las pirimidinas hal6égeno-substituidas, a ser empleadas como productos de
partida para la realizacién del procedimiento (a), segin la invencién, estin definidas, en
general, por medio de la fdrmula (IT). En la férmula (II), n y R tienen los significados
preferentes o bien especialmente preferentes, que ya han sido dados como preferentes,
como especialmente preferentes para n y R en relacién con la descripcién de los
compuestos de la formula (I) segin la invencién. Preferentemente X' tiene
preferentemente el significado anteriormente indicado para X como preferente, como
especialmente preferente o0 como muy especislmente preferente; Y' tiene
preferentemente los significados que han sido anteriormente indicados para Y como
preferentes, como especialmente preferentes o como muy especialmente preferentes y Z!
tiene preferentemente los significados que han sido indicados anteriormente para Z
como preferentes, como especialmente preferentes o como muy especialmente
preferentes, significando al menos una de los restos X', Y' o Z' halégeno,
preferentemente fldor, cloro, bromo o yddo, especialmente flior, cloro o bromo y
ninguno de estos restos significa heterociclilo.

Los productos de parhda, de la formula general (II) son ampliamente conocidos

y/o pueden prepararse segin procedimientos conocidos (véase, especialmente, la
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publicacién EP 506 270 A1 as{ como la WO 94/06 777 Al y los ejemplos de obtenci6n).
De este modo, se obtienen las pirimidinas halégeno-substituidas de la férmula
(ID), si se hacen reaccionar las hidroxipirimidinas correspondientes de la férmula (VI),

en la que

n y R tienen el significado anteriormente indicado,

X*, Y* y Z* tienen, respectivamente, los significados indicados anteriormente para los
restos X, Y y Z correspondientes, pero, sin embargo, en ningiin caso significan un grupo
heterociclilo,

y, al menos, uno de los restos X*, Y* y Z* significa hidroxi,

con un “agente de halogenacién™, es decir un producto quimico adecuado para la
introduccidn de halégeno-substituyentes en lugar de grupos hidroxi en los heterociclos,
tal como, por ¢jemplo, cloruro de tionilo, o fosgeno, a temperaturas comprendidas entre
0°C y 150°C (véanse los ejemplos de obtencién).

Las hidroxipirimidinas de la férmula general (VI), necesarias en este caso como
productos de partida, son conocidas y/o pueden prepararse segiin procedimientos en si
conocidos (véanse las publicaciones EP 506 270 Al / US 5,246,938 A, WO 94/06777
Al/US 5,684,011 A, ejemplos de obtencién).

Los heterociclos, a ser empleados, ademds, como productos de partida en el
procedimiento (a), segin la invenci6n, para la obtencién de los compuestos de la
férmula (), estdn definidos, en general, por medio de las férmulas (1Ila), (IIIb) y (ITlc).
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En estas fdrmulas, X* o bien Y2 o bien 22 tienen, preferentemente, el significado que ya
ha sido anteriormente indicado para el grupo heterociclilo como preferente, como
especialmente preferente o como muy especialmente preferente.

Los heterociclos de, las fdrmulas (I1la), (IIIb) y (Illc) son productos quimicos
orginicos conocidos.

Los heterociclilpirimidintioles, a ser empleados como productos de partida en la
realizacién del procedimiento (b) segin la invencién, estin definidos, en general, por
medio de la férmula (IV). En la férmula (IV), X, Y y Z tienen preferentemente aquellos
significados que ya han sido indicados como preferentes, como especialmente
preferentes o como muy especialmente preferentes para X, Y y Z en relacién con la
descripcién de los compuestos segiin la invencién de 1a férmula (J).

Los productos de partida de la férmula (IV) son conocidos y/o pueden prepararse
segin procedimientos conocidos (véanse las publicaciones Dokl. Bolg. Akad. Nauk 24
(1971), 247-250 — citada en Chem. Abstracts 75:5841; Aust. J. Chem. 33 (1980), 2291-
2298; Organic Preparations and Procedures International 29 (1997), 285-292;
WO 98/27092; Tetrahedron Lett. 40 (1999), 4779-4782).

Los halogenruos de flioralquenilo, a ser empleados, ademés, como productos de
partida en el procedimiento (b), segiin la invencién, para la obtencién de los compuestos
de 1a fdrmula (I), estén definidos, en general, por medio de 1a férmula (V). En la férmula
(V), R tiene preferentemente el gignificado que ya ha sido anteriormente indicado para R
como preferente o bien como especialmente preferente; X” significa, preferentemente,
flior, cloro, bromo o yodo, especialmente significa cloro o bromo.

Eos productos de partida de 1a formula (V) son conocidos y/o pueden prepararse
segiin procedimientos en sf conocidos (véanse las publicaciones EP 334 796 Al, EP 660
827 Al, EP 712 395 Al, EP 749 433 Al, EP 850 211 Al).

Los procedimientos (a) y (b), segin la invencién, para la obtencién de los
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compuestos de la férmula general (I) se llevan a cabo preferentemente con empleo de
uno o varios agentes auxiliares de la reaccién. Como agentes auxiliares de la reaccion
para los procedimientos segiin la invencién entran en consideracién, en general, las
bases o los aceptores de 4cido inorgfnicos u orgénicos usuales. A éstos pertenecen,
preferentemente, acetatos, amidas, carbonatos, bicarbonatos, hidruros, hidréxidos o
alcanolatos de metales alcalinos o de metales alcalinotérreos 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, de cesio 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-, s- o t-butanolato
de sodio o de potasio; ademés también compuestos orginicos bésicos nitrogenados, tales
como, por e_jemplo, trimetilamina, trietilamina, tripropilamina, tributilamina, etil-
diisopropilamina, N,N-dimetil-ciclohexilamina, diciclohexilamina, etil-
diciclohexilamina, N,N-dimetil-anilina, N,N-dimetil-bencilamina, piridina, 2-metil-, 3-
metil-, 4-metil-, 2,4-dimetil-, 2,6-dimetil-, 3,4-dimetil y 3,5-dimetil-piridina, 5-etil-2-
metil-piridina, 4-dimetilamino-piridina, N-metil-piperidina, 1,4-diazabiciclo[2.2.2}-
octano (DABCO), 1,5-diazabiciclo[4,3,0]-non-5-eno (DBN) o 1,8-diazabiciclo[5.4.0}-
undec-7-eno (DBU).

Los procedimientos (a) y (b), segiin la invencién, para la obtencién de los
compuestos de la férmula general (I) se llevan a cabo preferentemente con empleo de
uno o varios diluyente. Como diluyentes para la realizacién de los procedimientos (a) y
(b), seglin la invenci6n, entran en consideracion ante todo disolventes orgénicos inertes.
A éstos pertenecen, especialmente, hidrocarburos aliféticos, aliciclicos o arométicos, en
caso dado halogenados, tales como por éjemplo bencina, benceno, tolueno, xileno,
clorobenceno, diclorobenceno, éter de petréleo, hexano, ciclohexano, diclorometano,
cloroformo, tetracloruro de carbono; éteres, tales como dietiléter, diisopropiléter,
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dioxano, tetrahidrofurano o etilenglicoldimetil- o —dietiléter; cetonas, tales como
acetona, butanona o metil-isobutil-cetona; nitrilos, tales como acetonitrilo, propionitrilo
o butironitrilo; amidas, tales como N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-
metil-formanilida, N-metil-pirrolidona o hexametilfésforotriamida; ésteres tales como
acetato de metilo o acetato de etilo, sulfdxidos, tal como dimetilsulféxido, alcoholes,
tales como metanol, etanol, n- o i-propanol, etilenglicolmonometiléter,
etilenglicoimonoetiléter, dietilenglicolmonometiléter, dietilenglicolmonoetiléter, sus
mezclas con agua o agua pura.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién de los procedimientos (a) y (b),
segin la invencién pueden variar dentro de amplios limites. En general sc trabaja a
temperaturas comprendidas entre 0°C y 150°C, preferentemente entre 10°C y 120°C.

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

Para la realizacién de los procedimientos (a) y (b), seglin la invencién, se
emplean los productos de partida, en general, en cantidades aproximadamente
equimolares. No obstante es posible también emplear uno de los componentes en un
exceso mayor. La reaccion se lleva a cabo, en general, en un diluyente adecuado, en caso
dado en presencia de un agente auxiliar de la reaccién y la mezcla de la reaccién sc
agita, en general, durante varias horas a la temperatura deseada. La elaboracion se lleva
a cabo seglin métodos usuales (véanse los ejemplos de obtencién).

Los productos activos son adecuados, con una buena compatibilidad parta con
las plantas y una toxicidad favorable para los animales de sangre caliente, para la lucha
contra las pestes animales, especialmente contra insectos, ardcnidos y nematodos, que se
presentan en agricultura, en selvicultura, para la proteccion de productos almacenados y
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de los materiales asf como en el sector de la higiene. Preferentemente pueden emplearse
como agentes protectores de las plantas. Estos son activos frente a especies normalmente
sensibles y resistentes asi como contra todos o algunos de los estadios del desarrollo
individuales. A las pestes anteriormente citadas pertenecen:

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

Del orden de los dipldpodos, por ejemplo, Blaniulus guttulatus.

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

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

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

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

Del orden de los ortdpteros, por ejemplo, Acheta domesticus, Gryllotalpa spp.,
Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus spp., Schistocerca gregaria.

Del orden de los biatéridos, por ejemplo Blatte orientalis, Periplaneta americana,
Leucophaca maderae, Blatella germanica,

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

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

Del orden de los flirapteros, por e¢jemplo Pediculus humanus corporis,
Haematopinus spp., Linognathus spp., Trichodectes spp., Damalinia spp..

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

Del orden de los heterpteros, por ejemplo, Eurygaster spp., Dysdercus
intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp..

Del arden de los homépteros, por cjemplo, Aleurodes brassicae, Bemisia tabaci,
Trialeurodes vaporariorurn, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis,
Aphis fabse, Aphis pomi, Ericsoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Phylloxera
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vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon humuli,
Rbopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanium
corni, Saissetia oleae, Laodephax striatellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii,
Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp..

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

Del orden de los coledpteros, por ejemplo, Anobium punctatum, Rhizopertha
dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica
alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochlearige, Disbrotica spp., Psylliodes
chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surina-mensis,
Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorthynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus,
Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp., Anthrenus
Spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus,
Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conoderus spp.,
Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica, Lissorhoptrus
oryzophflus.

Del orden de los himendpteros, por ejemplo, Diprion spp., Hoplocampa spp.,
Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spp..

Del orden de los dipteros, por ejemplo, Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp.,
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Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephals, Lucilia spp.,
Chrysomya spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys spp.,
Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit,
Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa,
Hylemyia spp., Liriomyza spp..

Del orden de los sifondpteros, por ejemplo, Xenopaylla cheopis, Ceratophyllus

De Ia clase de los ardcnidos, por ejemplo, Scorpio maurus, Latrodectus mactans,
Acarus siro, Argas spp., Omithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophys ribis,
Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp., Hylamma
spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp.,
Bryobia praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipalpus
8pp..

A los nematodos parasitantes de las plantas pertenecen, por ¢jemplo, Pratylenchus
spp., Radopholus similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus semipenetrans, Heterodera spp.,
Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus spp., Xiphinema
spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp..

Los compuestos de la formula (1), segin la invencién, se caracterizan,
especialmente, por un efecto excelente contra los piojos de las hojas, contra los escarabajos,
contra las orugas de las mariposes, contra los dcaros de la arafiuela roja y contra los
nematodos daflinos para las plantas.

Los compuestos segim la invencién pueden emplearse, caso dado,
determinaidag concentraciones o bien cantidades de aplicaci6n, también como herbicidas y
microbicidas, por jemplo como fungicidas, antimicéticos y bactericidas. En caso dado
pueden emplearse también como productos intermedios o0 como productos de partida para
1a sintesis de otros productos activos.
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Segin la invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas. Por
plantas se entenderdn en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales como
plantas silvestres deseadas y no 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 convencionzles y cultivo y de optimacién o por medio de métodos
biotecnoldgicos y de ingenieria genética, con inclusién de las plantas transgénicas y con
inclusion de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no por medio del
derecho de proteccion de variedades vegetales. Por partes de 1as plantas deben entenderse
todas las partes y 6rganos aéreos y subterrineos de las plantas, tales como brotes, hojas,
flores y raices, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos,
flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asi como ralces, tubérculos y rizomas. A las
partes de las plantas pertenecen también las cosechas asf como material de reproduccién
vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos s¢ Illeva a cabo de forma directa o por accién sobre el medio ambiente, el
biotopo o el recinto de almacenamiento segiin los métodos de tratamientos usuales, por
ejemplo mediante inmersién, pulverizado, evaporacién, nebulizado, esparcido, aplicacién a
brocha y, en el caso del material de reproduccidn, especialmente en el caso de las semillas,
ademis por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos activos scgin la invencién pueden transformamse en las
formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones, polvos inyectables,
suspensiones, polvos, agentes de espolvoreo, pastas, polvos solubles, granulados,
concentfados suspensidn-emulsién, materiales naturales y sintéticos impregnados con
el producto activo, asi como mimmcmsMs en materiales polimeros.

Estas formulaciones se preparan en forma conocida, por ejemplo mediante

mezclado de los productos activos con extendedores, es decir, con disolventes liquidos,
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es decir disolventes liquidos y/o excipientes sélidos, en caso dedo con empleo de
agentes tensioactivos, es decir, emulsionantes y/o dispcrsantes y/o medios generadores
de espuma.

Cuando se emplea agua como extendedor, se pueden utilizar disolventes
orgénicos, por cjemplo, como disolventes auxiliares. Como disolventes liquidos entran
en considerscién preferentemente: los hidrocarburos arométicos, tales como xileno,
tolueno o alquilnaftalinas, los hidrocarburos arométicos clorados y los hidrocarburos
alifdticos clorados, tales como los clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de metileno,
los hidrocarburos aliféticos, tales como ciclohexano o las parafines, por ejemplo las
fracciones de petrdleo, los alcoholes tales como butanol o glicol, asi como sus éteres y
ésteres, las cetonas, tales como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o
ciclohexanona, o los disolventes fuertemente polares, tales como la dimetilformamida y
el dimetilsulféxido asf como el agua.

Como excipientes s6lidos entran en consideracién:
por ¢jemplo sales de amonio y harinas minerales naturales, tales como caolines, arcillas,
talco, creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatoméas y los minerales
sintéticos molturados, tal como dcido silicico altamente dispersado, el 6xido de aluminio y
silicatos; como excipientes s6lidos para granulados entran en consideracién: por ¢jemplo
los minerales naturales quebrados y fraccionados, tales como calcita, mérmol, piedra
pémez, sepiolita y dolomita, asi como los granulados sintéticos de harinas inorginicas y
organicas y granulados de material orginico, tales como serrines, céiscaras de nuez de coco,
panochas de mafz y tallos de tabaco; como emulsionantes y/o espumantes entran en
consideracién: por ejemplo, emulsionantes no iondgenos y aniénicos, tales como los ésteres
polioxietilenados de los dcidos grasos, los éteres polioxietilenados de los alcoboles grasos,
por ejemplo, el alquilarilpoliglicoléter, los alquilsulfonatos, log alquilsulfatos, los
arilsulfonatos, asi como los hidrolizados de alblimina; como dispersantes entran en
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consideracién: por ejemplo, las lejfas sulfiticas de lignina y la metilcelulosa.

En las formulaciones pueden emplearse adhesivos tales como carboximetilcelulosa,
polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulares o en forma de litex, tales como
goma ardbiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asi como fosfolipidos naturales
tales como cefalina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos. Otros aditivos pueden ser aceites
minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes, tales como pigmentos inorgénicos, por ejemplo,
6xido de hierro, 6xido de titanio, azul Prusia y colorantes orgénicos, tales como colorantes
de alizarina, azoicos y de flalocianina metélicos asi como nutrientes en trazas, tales como
sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y cinc.

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

Los productos activos segilin la invencién pueden emplearse como tales o en sus
formulaciones también en mezcla con fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas o
insecticidas conocidos, para ampliar de este modo, por ejemplo, el espectro de actividad o
climinar los desarrollos de resistencia. En muchos casos se obtienen efectos sinérgicos, es
decir que la actividad de la mezcla es mayor que la actividad de los componentes
individuales.

Como componentes de mezcla entran en consideracién, por ejemplo, los
compucstos siguientes:

Fungicidas:

2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinoline; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;
Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-potasio; Andoprim; Anilazine; Azaconazole;
Azoxystrobin;  Benalaxyl; Benodam'l;‘ Benomyl;  Benthiavalicarb-isopropyl;
Benzamacril; Benzamacril-isobutilo; Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol;
Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate; Butylamine; polisulfuro de
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calcio; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; Carpropamid; Carvone;
Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; Chloroneb; Chlorothalonil;
Chlozolinate; blozylaoon; Cyazofamid; Cyflufenamid; Cymoxanil; Cyproconazole;
Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb; Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen;
Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim;
Dimethirimol; Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M;
Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon;
Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; FEthirimol; Etridiazole; Famoxadone;
Fenamidone, Fenapanil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid;
Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam;
Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin;
Fluquinconazole; Flurprimido!; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet;
Fosetyl-Al; Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyr; Furcarbanil;
Furmecyclox; Guazatine; hexachlorobenceno; Hexaconazole; Hymexazol;, Imazalil;
Imibenconazole; Iminoctadine triacetato; Iminoctadine tris(albesil; Iodocarb;
Ipconazole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicarb; Irumamycin; Isoprothiolane;
Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-metilo; Mancozeb; Maneb; Meferimzone;
Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Metconazole; Methasulfocarb;
Methfuroxam; Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil;
Myclozolin; Natamycin; Nicobifen; Nitrothal-isopropilo; Noviflumuron; Nuarimol;
Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; &cido Oxolinico; Oxpoconazole; Oxycarboxin;
Oxyfenthiin, Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen;
Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz;
Procymidone; Propamocarb; Propa.nosir-le-s.odio; Propiconazole; Propineb; Proquinazid;
Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole;
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Spiroxamine; Sulfur; Tebuconazole; Tecloftalam; Tecnazene; Tetcyclacis;
Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-metilo; Thiram;
Tioxymid; Tolclofos-metilo; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil;
Triazoxide; Tricyclamide;, Tricyclazole; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflumizole;
Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram;
Zoxamide; (28)-N-{2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propinil]oxi]-3-metoxifenil]etil}-3-metil-2-
[(metilsulfonil)amino}-butanoamida;  1-(1-naftalenil)-1H-pirrol-2,5-diona;  2,3,5,6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina; 2-amino-4-metilo-N-fenil-5-tiazol o carboxamida,
2-cloro-N-(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida, 3,4,5-
tricloro-2,6-piridindicarbonitrilo; Actinovate; cis-1-(4-clorofenif)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-
il}-cicloheptanol;  metil  1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-
carboxilato; carbonato monopotisico; N-<{6-metoxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida;  N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaspirof4.5]decan-3-amina;
tetratiocarbonato de sodio;

asi como sales de cobre y preparaciones de cobre, tales como mezclas Bordeaux;
hidréxidos de¢ cobre; naftenatos de cobre; oxicloruros de cobre; sulfatos de cobre;
Cufraneb; éxidos de cobre; Mancopper; oxina de cobre.

Bactericidas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, écido furanocarboxilico, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin,
Tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Insecticidas / acaricidas / nematicidas:

Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acetamiprid, Acetoprole, Acrinathrin,
AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, Al:.mycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allethrin,
Allethrin 1R-isomero, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet, Aminocarb,
Amitraz, Avermectin, AZ-60541, Azadimchtin, Azamethiphos, Azinphos-metilo,
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Azinphos-etilo, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillug subtilis, Bacillus thuringiensis, Bacillus
thuringiensis cepa EG-2348, Bacillus thuringiensis cepa GC-91, Bacillus thuringiensis
cepa NCTC-11821, Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb,
Benfuracarb, Bensultap, Bmoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cypermethrin, Bifenazate,
Bifenthrin, Binapacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-ciclopentilo-isémero,
Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifluron, BPMC, Brofenprox,
Brom0phos-'eﬁlo, Bromopropylate, Bromfenvinfos (-metilo), BTG-504, BTG-505,
Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Butylpyridaben,
Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
CGA-50439, Chinomethionat,  Chlordane, Chlordimeform, Chloethocarb,
Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron, Chlormephos,
Chlorobenzilate, Chloropicrin, Chlorproxyfen, Chlorpyrifos-metilo, Chlorpyrifos (-
etilo), Chlovaporthrin, Chromafenozide, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-
Permethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Clothianidin, Clothiazoben,
Codlemone, Coumaphos, Cyanofenphos, Cyanophos, Cycloprene, Cycloprothrin, Cydia
pomonella, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyphenothrin (isémero
1R-trans), Cyromazine,

DDT, Deltamethrin, Demeton-S-metilo, Demeton-S-metilsulfona, Diafenthiuron,
Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil,
Diflubenzuron, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dinobuton, Dinocap, Dinotefuran,
Diofenolan, Disulfoton, Docusat-sodio, Dofenapyn, DOWCO0-439,

Eflusilariate, Emamectin, Emamectin-benzoato, Empenthrin (isémero 1R), Endosulfan,
Entomopthora spp., EPN, Esfenvalerate, Eihiofenca:b, Ethiprole, Ethion, Ethoprophos,
Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Famphur, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxido, Fenfluthrin, Fenitrothion,
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Fenobucarb, Fenothiocarb, Fenoxacrim, Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad,
Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfothion, Fenthion, Fentrifanil, Fenvalerate, Fipronil,
Flonicamid, Fluacrypyrim, Fluazuron, Flubenzimine, Flubrocythrinate, Flucycloxuron,
Flucythrinate, Flufenerim, Flufenoxuron, Flufenprox, Flumethrin, Flupyrazofos,
Flutenzin (Flufenzine), Fluvalinate, Fonofos, Formetanate, Formothion, Fosmethilan,
Fosthiazate, Fubfenprox (Fluproxyfen), Furathiocarb,

Gamma-HCH, Gossyplure, Grandlure, Granuloseviren,

Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox,
Hydramethylnone, Hydroprene,

IKA-2002, Imidacloprid, Imiprothrin, Indoxacarb, Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos,
Isofenphos, Isoprocarb, [soxathion, Ivermectin,

Japonilure,

Kadethrin, virus nucleopoliédricos, Kinoprene,

Lambda-Cyhalothrin, Lindane, Lufenuron,

Malathion, Mecarbam, Mesulfenfos, Metaldehyd, Metam-sodio, Methacrifos,
Methamidophos, Metharhizium anisopliae, Metharhizium flavoviride, Methidathion,
Methiocarb, Methomyl, Methoprene, Methoxychlor, Methoxyfenozide, Metolcarb,
Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Milbemycin, MKI-245, MON-45700,
Monocrotophos, Moxidectin, MTI-800,

Naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, Niclosamide, Nicotine,

Nitenpyram, Nithiazine, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-9768, Novaluron,
Noviflumuron,

OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoate, Oxamyl,
Oxydemeton-metilo, '

Paecilomyces fumosoroseus, Parathion-metilo, Parathion (-etilo), Permethrin (cis-, trans-
), Petroleum, PH-6045, Phenothrin (isémero 1R-trans), Phenthoate, Phorate, Phosalone,
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Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butoxido, Pirimicarb,
Pirimiphos-metilo, Pirimiphos-etilo, Prallethrin, Profenofos, Promecarb, Propaphos,
Propargite, Propetamphos, Propoxur, Prothiofos, Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine,
Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridalyl, Pyridaphenthion,
Pyridathion, Pyrimidifen, Pyriproxyfen,

Quinalphos,

Resmethrin, RH-5849, Ribavirin, RU-12457, RU-15525,

S-421, $-1833, Salithion, Sebufos, SI-0009, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen,
Spiromesifen, Sulfluramid, Sulfotep, Sulprofos, SZI-121,

Tau-Fluvalinate, Tebufenozide, :l'ebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Tefluthrin,
Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon,
Tetramethrin, Tetramethrin (isémero 1R), Tetrasul, Theta-Cypermethrin, Thiacloprid,
Thiamethoxam, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hidrégeno oxalato, Thiodicarb,
Thiofanox, Thiometon, Thiosultap-sodio, Thuringiensin, Tolfenpyrad, Tralocythrin,
Tralomethrin, Transfluthrin, Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron,
Trichlophenidine, Trichlorfon, Triflumuron, Trimethacarb,

Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin, Verticillium lecanii,

WL-108477, WL-40027,

Y1-5201, YI-5301, YI-5302,

XMC, Xylylcarb,

ZA-3274, Zeta-Cypermethrin, Zolaprofos, ZXI-8901,

el compuesto 3-metil-fenil-propilcarbamato (Tsumacide Z),

el compuesto 3-(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-triflioretil)-8-azabiciclo[3.2.1]octan-3-
carbonitrilo (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-3) y el correspondiente 3-endo-isémero (CAS-
Reg.-Nr. 185984-60-5) (véase la publicacion W0O-96/37494, WO-98/25923),

asi como preparados, que contienen extractos vegetales de accién insecticida,
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nematodos, hongos o virus.

También es posible una mezcla con otros productos activos conocidos, tales como
herbicidas o con abonos y reguladores del crecimiento protectores o bien productos
semiquimicos.

Los productos activos, segln la invencién, pueden presentarse ademés, cuando se
utilizan como insecticidas, en sus formulaciones usuales en el comercio asf como en las
formas de aplicacion preparadas a partir de estas formulaciones en mezcla con sinérgicos.
Los sinérgicos son los compuestos mediante los cuales se aumenta el efecto de los
productos activos, sin que el sinérgico agregado tenga que ser activo en s mismo.

Los productos activos, segin la invencién, pueden presentarse ademds, cuando se
emplean como insecticidas, en sus formulaciones usuales en el comercio asi como en las
formas de aplicacion preparadas a partir de estas formulaciones en mezcla con inhibidores,
que impidan una degradacién del producto activo tras aplicacién en el medio ambiente de
las plantas, sobre la superficie de las partes de las plantas o en tejidos vegetales.

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

La aplicaci6n se lleva a cabo de una manera adaptada a las formas de aplicacién.

En el empleo contra las pestes de la higiene y de los productos almacenados se
caracterizan los productos activos por un efecto residual excelente sobre madera y arcilla
asf comd por la buena estabilidad a los 4lcalis sobre soportes encalados.

Tal como ya s ha indicado anteriormente, pueden tratarse segiin la invencién
todas las plantas y sus partes. En una forma de realizacién preferente se tratan plantas y
variedades de plantas asf como sus partes de origen silvestre o que se obtienen por métodos
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de cultivo biolégicos convencionales, tales como cruzamiento o fusién de protoplastos. En
otra forma preferente de realizacién 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 genéticarente modificados) y sus
partes. La expresion *partes” o bien “partes de plantas” o “componentes de plantas™ ha sido
anteriormente explicada

De forma especiaimente 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.

Segiin 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, alimentacion)
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 segiin la invencién, mejore crecimiento de las plentas, mayor
tolerancia frente a temperaturas elevadas o bajas, mayor tolerancia contra la sequia o contra
el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral, recoleccién més
fécil, aceleracién de la maduracién, mayores rendimientos de las cosechas, mayor calidad
y/o mayor valor nutriivo de los productos recolectados, mayor capacidad de
almacenamiento y/o de transformacién de los productos recolectados, que van mas alla del
efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenierfa genética) a ser tratadas, preferentemente, segiin la invencién, pertenecen todas
las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por ingenieria
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genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas especialmente ventajosas
(“camacteristicas™). Ejemplos de tales propiedades son, un mejor crecimiento de las plantas,
mayor tolerancia frente a temperaturas altas o bajas, mayor tolerancia frente a la sequia o
contra el contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor rendimiento floral, recoleccidn
més fiicil, 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 ejempios,
especialmente sefialables para tales propiedades son la mayor resistencia de las plantas
frente a las pestes animales y microbianas, tal como frente a insectos, icaros, 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 sec
citaran las plantas de cultivo importantes, tales como cereales (trigo, arroz), maiz, soja,
patata, algoddn, colza as{ como plantaciones de frutales (con los frutos manzana, pera,
citricos y uva), debiéndose sefialar especialmente maiz, soja, patata, algodén y colza. Como
propiedades (“caracteristicas™) se seflalaré especialmente la mayor resistencia de las plantas
frente a los insectos por medio de las toxinas generadas en las plantas, especialmente
aquellas que sc generan en las plantas por el material genético procedente de Bacillus
Thuringiensis (por ejemplo por medio de los genes CrylA(a), CryIA(b), CrylA(c), CryllA,
CryllIA, CryllIB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylF asi como por sus combinaciones),
(denominadas a continuacién “plantas Bt”). Como propiedades (“caracteristicas™) deben
sefialarse ademss, especialmente, 1a mayor resistencia de las plantas frente a los hongos, las
bacterias y los virus mediante resistencia adquirida sistémica (SAR), sistemina, fitoalexina,
elicitores asf como genes de resistencia y protefnas y toxinas expresadas correspondientes.
Como propiedades (“caracteristicas™) deben sefalarse ademss, especialments, la mayor
tolerancia de las plantas frente a determinados productos activos herbicidas, por ejemplo
imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o Phosphinotricin (por gjemplo gen “PAT™). Los
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genes que proporcionan las respectivas propiedades (“caracteristicas™) deseadas pueden
estar presentes también en combinaciones entre si en las plantas transgénicas. Como
ejemplos de “plantas Bt" pueden citarse variedades de maiz, variedades de algodén,
variedades de soja y variedades de patata, que se comercializan bajo las marcas
registradas YIELD GARD® (por ejemplo maiz, algodén, soja), KnockQut® (por
cjemplo maiz), StarLink® (por ejemplo maiz), Bollgard® (algod6n), Nucotn
(algod6n) y NewLeaf® (patata). Como ¢jemplos de plantas tolerantes de los herbicidas
pueden citarse variedades de maiz, variedades de algodén y variedades de soja, que se
comercializan bajo las marcas registradas Roundup Ready® (tolerancia contra
Glyphosate, por ejemplo 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 vilidas
también para las variedades de plantas desarrolladss 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 segiin la invencién. Los sectores preferentes, anteriormente citados,
el caso :ie los productos activos o bien de las mezclas, son vilidos también para el
tratamiento de estas plantas. Debe sefialarse de manera especial el tratamiento de las
plantas con los compuestos o bien con las mezclas indicadas especialmente en el
presente texto.

Los productos activos segiin la invencién no solamente son activos contra las pestes
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de las plantas, de la higiene y de los productos almacenados, sino también en el sector de la
medicina veterinaria contra parésitos de los animales (ectopardsitos) tales como garrapatas
duras, garmapatas blandas, dcaros de la sarna, scaros migratorios, moscas (chupadoras y
picadoras), larvas parasitantes de moscas, piojos, liendres del cabello, liendres de las
plumas y pulgas. A estos pardsitos pertenecen:

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

Del orden de los malofagidos y de los subordencs amblicerinos asi como
isqunocerinos, por ejemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp.,
Wermeckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp..

Del orden de los dipteros y de los subdrdenes nematocerinos asi como
braquicerinos, por ejemplo Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp.,
Eusimulium spp., Phlebotornus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp.,
Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomya spp., Braula
spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia spp., Fannie
Spp-, Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomya spp., Wohlfahrtia spp.,
Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypodema spp., Gasterophiius spp., Hippobosca spp.,
Lipoptena spp., Melophagus spp..

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

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

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

De las subclase de los &caros (Acarida) y del orden de los meta- asi como
mesoestigmatos, por ejemplo Argas spp., Omithodorus spp., Otabius spp., Ixodes spp.,

=l
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Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Haemaphysalis spp., Hyalomma
spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillietia spp., Pneumonyssus spp.,
Sternostoma spp., Varroa spp..

Del orden de los actinedidos (Prostigmata) y acarididos (Astigmata), por ¢jemplo
Acarapis spp., Cheyletiella spp., Omithocheyletia spp., Myobia spp., Psoresgates spp.,
Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus spp.,

Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., -

Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp.,

Los productos activos segiin la invencién, de la férmula (I), son adecuados también
para la lucha contra los artrépodos, que atacan a los animales itiles en agricultura tales
como, por ejemplo, vacas, corderos, cabras, caballos, chanchos, asnos, camellos, bafalos,
conejos, gallinas, pavos, patos, gansos, abejas, demis animales domésticos tales como, por
ejemplo, perros, gatos, pdjaros de saldn, peces de acuario asi como a los denominados
animales de , tales como, por ejemplo, hamster, conejillos de Indias, ratas y ratones.
Mediante la lucha contra estos artrépodos se evitaran casos de fallecimiento y reducciones
de la productividad (en leche, carne, lana, pieles, huevos, miel, etc), de manera que,
mediante el empleo de los productos activos segin la invencién, es posible un
mantenimiento de los animales mas econémico y mas sencillo.

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

Cuando se emplean para ganado doméstico, aves, animales domésticos etc. pueden
emplearse los productos activos de la férmula (T) como formulaciones (por ejemplo polvos,
cmulsiones, agentes capaces de externderse), que contengan los productos activos en
cantidades de 1 a 80 % en peso, directamente o tras dilucién de 100 hasta 10.000 veces o
pueden emplearse a modo de bafio quimico.

Ademés se ha encontrado que los productos activos segiin la invencién muestran un
elevado efecto insecticida contra insectos, que destruyen los materiales industriales.

De manera ejemplificativa y preferente - sin embargo sin cardcter limitativo -
pueden citarse los insectos siguientes:

Escarabajos, tales como Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium
punctatum, Xestobium rufovillosum, Ptilinus pecticomis, Dendrobium pertinex, Emobius
mollis, Priobium carpine, Lyctus brunneus, Lyctus aﬁ:iennus. Lyctus planicollis, Lyctus
linearis, Lyctus pubescens, Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis; Xyleborus spec.,
Tryptodendron spec., Apate monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus brunneus,
Sinoxylon spec., Dinoderus minutos.

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

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

Tisanuros, tal como Lepisma saccarina.

Por materiales industriales se entenderdn en el contexto presente materiales no-
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vivos, tales como, preferentemente, materinles sintéticos, pegamentos, colas, papel y
cartdn, cuero, madera y productos de elaboracién de la madera y pinturas.

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

Por madera y productos de elaboracién de la madera, que pueden ser protegidos por
medio de los agentes seglin la invencién o de las mezclas que los contengan, deberd
entenderse, por ¢jemplo:
madera para la construccién, vigas de madera, traviesas pama ferrocamil, piezas para
puentes, costillas pam barcas, vehiculos de madera, cajas, paletas, contenedores, postes
telefénicos, revestimientos de madera, ventanas y puertas de madera, contrachapado de
madera, placas de contrachapado, trabajos de carpinteria o articulos de madera, que
encuentran aplicacion, de una manera muy general, en el hogar o en la industria de la
construccién,

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

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

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

Las cantidades de los agentes o bien de los concentrados empleados dependen del



10

15

20

25

43-

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

Como disolvente y/o diluyente sirve un disolvente o una mezcla de disolventes
6rgano-quimicos y/o un disolvente o mezcla de disolventes drgano-quimicos, oleaginosos o
tipo oleaginoso, dificilmente volétiles y/o un disolvente o0 mezcla de disolventes érgano-
quimicos polares y/o agus y, en caso dado un emulsionante y/o humectante,

Como disolventes érgano-quimicos se empleardn, preferentemente, disolventes
oleaginosos o de tipo oleaginoso, con un indice de evaporacién situado por encimade 35 y
un punto de liama situado por encima de 30°C, preferentemente situado por encima de
45°C. A modo de tales disolventes dificilmente volétiles, insolubles en agua, oleaginosos o
de tipo oleaginoso, se empleardn aceites minerales correspondientes o sus fracciones
aromidticas o mezclas de disolventes que contengan aceites minerales, preferentemente
bencina para ensayos, petréleo y/o alquilbenceno.

Ventajosamente se empleardn aceites minerales con un intervalo de ebullicién de
170 hasta 220°C, bencina para ensayos con un intervalo de ebullicién de 170 hasta EZZO"C,
aceite para husillos con un intervalo de ebullicién de 250 hasta 350°C, petrdleo o bien

hidrocarburos arométicos con un intervalo de ebullicion de 160 hasta 280°C, aceite de

terpentina y similares.

En una forma de realizacién preferente se emplearin hidrocarburos alifiticos
liquidos con un intervalo de ebullicién de 180 hasta 210°C o mezcla de elevado punto de
cbullicién de hidrocarburos arométicos y alifiticos con un intervalo de ebullicién de 180
hasta 220°C y/o aceite para husillos y/o monocloronaftalina, preferentemente o-
monocloronaftalina.
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Los disolventes orgdnicos, dificilmente volétiles, oleaginosos o de tipo oleaginoso,
con un fndice de evaporacién situado por encima de 35 y con un punto de llama situado por
encima de 30°C, preferentemente por encima de 45°C, pueden substituirse parcialmente por
disolventes érgano-quimicos ligeros o de volatilidad media, con la condicién de que la
mezcla de disolventes presente un indice de evaporacién sitnado por encima de 35 y un
punto de llama situado por encima de 30°C, preferentemente por encima de 45°C, y que la
me2cla insecticida-fungicida sea soluble o emulsionable en esta mezcla de disolventes.

Segiin una forma de realizacién preferente se substituird una parte del disolvente o
de la mezcla de disolventes érgano-quimicos o un disolvente o mezcla de disolventes
érgano-quimicos alifiticos, polares. Preferentemente se emplearin disolventes érgano-
quimicos alifiticos que contengan grupos hidroxilo y/o éster y/o éter, tales como, por
ejemplo, glicoléter, &steres o similares.

Como aglutinantes 6rgano-quimicos se empleardn en el émbito de la presente
invencién las resinas sintéticas y/o los sceites secantes de fraguado, en si conocidos,
diluibles con agua y/o solubles o dispersables o bien emulsionables en los disolventes
érgrano-quimicos empleados, especialmente aglutinantes constituidos por o que contengan
resina acrilica, una resina vinilica, por ejemplo acetato de polivinilo, resina de poliéster,
resina de policondensacién o de poliadicién, resina de poliuretano, resina alquidica o bien
resina alquidica modificada, resina fenélica, resina hidrocarbonada tal como resina de
indeno-cumarona, resina de silicona, aceites secanies vegetales y/o secantes y/o
aglutinantes secantes fisicos a base de una regina natural y/o sintética,

La resina sintética, empleada como aglutinante, puede emplearse en forma de una
emulsién, dispersién o solucién. Como aglutinantes pueden emplearse también bettm o
substancias bituminosas hasta wn 10 % en peso. De manera complementaria pueden
cmplearse colorantes, pigmentos agentes repelentes del agua, correctores del olor ¢
inhibidores o agentes protectores contre la corrosién en si conocidos, y similares.
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Es preferente emplear en el medio o en el concentrado, segin la invencién, como
aglutinante érgano-quimico al menos una resina alquidica o bien una resina alquidica
modificada y/o un aceite vegetal secante. Preferentemente se emplearén segin la invencién
resinas alquidicas con un contenido en aceite mayor que el 45 % en peso, preferentemente
del 50 hasta el 68 % en peso.

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

Los plastificantes son de la clase quimica de los ésteres del 4cido ftilico tales como
ftalato de dibutilo, de dioctilo o de bencilbutilo, ésteres del 4cido fosfbrico, tal como el
fosfato de tributilo, ésteres del 4cido adipico, tal como el adipato de di«(2-etilhexilo),
estearatos tales como estearato de butilo o estearato de amilo, oleatos tal como oleato de
butilo, éteres de glicerina o glicoléteres de elevado peso molecular, ésteres de glicerina asf
como ésteres del dcido p-toluenosulfénico.

Los agentes de fijacion estdn basados quimicamente en polivinilalquiléteres tal
como el polivinilmetiléter o en cetonas tales como benzofenona, etilenbenzofenona.

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

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

Los apentes listos para su aplicacion pueden contener en caso dado otros
insecticidas y, en caso dado uno o varios fungicidas.
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Como componentes adicionales de la mezcla entran consideracién
preferentemente los insecticidas y fungicidas citados en la WO 94/29 268. Los compuestos
citados en este documento constituyen, expresamente, parte integrante de la presente
solicitud.

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

Al mismo tiempo pueden emplearse los productos activos segin la invencién
para la proteccién contra la proliferacién de organismos sobre objetos, especialmente
sobre los cuerpos de buques, tamices, redes, construcciones, instalaciones portuarias ¢
instalaciones de seifializacién, que entran en contacto con agua de mar o con agua
salobre.

La proliferacién de organismos debida a Oligochaeten sesiles, tales como
tubicideos calcéreos asf como debido a los bivalvos y especies del grupo de los
lepadomorfos (bellotas de mar), tal como diversos tipos de Lepas y Scalpellum o debido
a tipos del grupo de los balanomorfos (percebes), tales como especies de Balanus, o
Pollicipes, aumentan la resistencia al rozamiento de los barcos y conduce, como
consecuéncia de un mayor consumo de energia y ademés debido a las frecuentes
estancias en dique seco, a un c¢laro aumento 'de los costes de explotacién.

Ademis de la proliferacion de organismos debida a las algas, por ejemplo
Ectocarpus sp. y Ceramium sp., tiene un significado especial en particular la

Kl
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proliferacién de organismos debida a grupos sesiles de entomostréiceos, que se agrupan
bajo el nombre de Cirripedia (crusticeos cirripedos).

Se ha encontrado ahora, sorprendentemente, que los productos activos segiin la
invencién presentan un efecto antiincrustante (antiproliferacién de organismos)
excelente

Mediante el empleo de los productos activos seglin la invencién puede desistirse
al empleo de metales pesados tales como por ejemplo en los sulfuros de
bis(trialquilestafio), laurato de tri-s-butilestafio, cloruro de tri-n-butilestafio, éxido
cuproso (I), cloruro de trietilestailio, tri-n-butil{2-fenil-4-clorofenoxi)-estafio, 6xido de
tributilestafio, disulfuro de molibdeno, 6xido de antimonio, butil-titanato polimero,
cloruro de fenil<(bispiridin)-bismuto, fluoruro de tri-n-butilestafio, etilenbistiocarbamato
de manganeso, dimetilditiocarbamato de cinc, etilenbistiocarbamato de cinc, sales de
cinc y de cobre del 2-piridintiol-1-6xido, etilenbistiocarbamato de
bisdimetilditiocarbamoilcine, éxido de cinc, ectilen-bisditiocarbamato cuproso (I),
tiocianato de cobre, naftenato de cobre y halogenuros de tributilestafio o puede reducirse
decisivamente la concentracién de estos compuestos.

Las pinturas antiincrustantes listas para su aplicacién contienen, en caso dado,
ademds, otros productos activos, preferentemente alguicidas, fungicidas, herbicidas,
molusquicidas o bien con otros productos activos antiincrustantes.

Como componentes de la combinacién para los agentes antiincrustantes segin 1a
invencién son adecuados, preferentemente:

Alguicidas tales como 2-ferc.-butilamino-4-ciclopropilamino-6-metiltio-1,3,5-
triazina,” Dichlorophen, Diuron, Endothal,  Fentinacetat, Isoproturon,
Methshenzthiazuron, Oxyfluorfen, Quinoclamine y Terbutryn;

Fungicidas tales como S,S-dioxido de la ciclohexilamida del 4cido benzo[b]-
tiofenocarboxilico, Dichlofluanid, Fluorfolpet, butilcarbamato de 3-yodo-2-propinilo,
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Tolylfluanid y azoles tales como Azaconazole, Cyproconazole, Epoxyconazole,
Hexaconazole, Metconazole, Propioconazole y Tebuconazole;

Molusquicidas tales como Fentinacetat, Metaldehyd, Methiocarb, Niclosamid,
Thiodicarb y Trimethacarb;,

o agentes antiincrustantes tradicionales tales como 4,5-dicloro-2-octil-4-isotiazolin-3-
ona, diyodometilparatrilsulfona, 2-(N,N-dimetiltiocarbamoiltio)-5-nitrotiazilo, sales de
potasio, de cobre, de sodio y de cinc del 2-piridintiol-1-6xido, piridin-trifenilborano,
tetrabutildiestannoxano, 2,3,5,6-tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina, 2,4,5,6-
tetraclorisoftalonitrilo, disulfuro de tetrametiltiouram y 2,4,6-triclorofenilmaleinimida.

Los agentes antiincrustantes empleados contienen los productos activos segin la
invencién en una concentracién de 0,001 hasta 50 % en peso, especialmente de 0,01
hasta 20 % en peso.

Los agentes antiincrustantes segiin la invencién contienen ademds usualmente los
componentes frecuentes, pero sin limitarse a los mismos, tales como por ejemplo los que
se han descrito en Ungerer, Chem. Ind. 1985, 37, 730-732 y Williams, Antifouling
Marine Coatings, Noyes, Park Ridge, 1973.

Las pinturas antiincrustantes contienen, ademiés de los productos activos
alguicidas, fungicidas, molusquicidas e insecticidas segiin la invencién, especialmente
aglutinantes.

Ejemplos de aplutinantes reconocidos son cloruro de polivinilo en un sistema
disolvente, caucho clorado en un sistema disolvente, resinas acrilicas en un sistema
disolvente especialmente en un sistema acuoso, sistemas. de copolimeros de cloruro de
vinilo/acetato de vinilo en forma de dispersiones acuosas o en forma de sistemas en
disolventes organicos, cauchos de butadieno/estireno/acrilonitrilo, aceites desecantes
tales como aceite de linaza, ésteres resinicos o ésteres resfnicos modificados en

combinacién con alquitranes o betunes, asfalto asf como epoxicompuestos, pequefias
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cantidades de clorocaucho, polipropileno clorado y resinas vinilicas.

En caso dado las pinturas contienen también pigmentos inorgénicos, pigmentos
orgénicos o colorantes, que preferentemente sean insolubles en el agua marina. Ademids
las pinturas pueden contener materiales tales como colofonio para posibilitar una
liberacién controlada de los productos activos. Las pinturas pueden contener ademis
plastificantes, agentes modificantes que influyan sobre las propiedades reolégicas asi
como otros componentes tradicionales. También en sistemas antiincrustantes de
sutopulido puede incorporarse los compuestos segin la invencién o las mezclas
anteriormente citadas.

Los productos activos segiin la invencién son adecuados para combatir las pestes
animales, especialmente los insectos, aricnidos y dcaros, que se presentan en los recintos
cerrados, tales como, por ejemplo, viviendas, instalaciones fabriles, oficinas, cabinas de
vehiculos automéviles y similares. Estas pueden emplearse para combatir estas pestes en
productos insecticidas para el hogar. Estas son activas contra tipos sensibles y resistentes
asi como contra todos los estadios de desarrollo. .

A estas pestes pertenecen:
del orden de los escorpionideos, por ejemplo, Buthus occitanus.

Del orden de los dcaros, por ejemplo, Argas persicus, Argas reflexus, Bryobia ssp.,
Dermanysus gallinae, Glyciphagus domesticus, Omithodorus moubat, Rhipicephalus
sanguineus, Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula autumnalis, Dermatophagoides
pteronissimus, Dermatophagoides forinae.

Del orden de los araneos, por ejemplo Aviculariidae, Araneidae.

Del orden de los opiliones, por ejemplo Pseudoscorpiones chelifer,
Pseudoscorpiuones cheiridium, Opiliones phalangium.

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

Del orden de los diplopodos, por ejemplo, Blaniulus guttulatus, Polydesmus spp..
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Del orden de los quilépodos, por ejemplo, Geophilus spp..

Del orden de los cigentomos, por ejemplo, Ctenolepisma spp., Lepisma sacharina,
Lepismodes inquilinus.

Del orden de los blatéridos, por ejemplo Blatta orientalies, Blatella germanica,
Blatella asahinai, Leucophaea maderae, Panchlora spp., Parcoblatta spp., Periplaneta
australasiae, Periplaneta americana, Periplaneta brunnea, Peripianeta fuliginosa, Supelle
longipalpa.

Del orden de los saltatorios, por ¢jemplo, Acheta domesticus.

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

Del orden de los isdpteros, por ejemplo, Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

Del orden de los psocoptéros, por ejemplo, Lepinatus spp., Liposcelis spp.

Del orden de los coledpteros, por e¢jemplo, Anthrenus spp., Attagenus spp.,
Dermestes spp., Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp., Rhizopertha dominica,
Sitophilus granarius, Sitophilus oryzae, Sitophilus zeamais, Stegobium peniceum.

Del orden de los dipteros, por ejemplo, Aedes aegypti, Aedes albopictus, Aedes
taeniorhynchus, Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chysozona pluvialis, Culex
quinquefasciatus, Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp., Fannia canicularis, Musca
domestica, Phlebotomus spp, Sarcophagn camaria, Simulium spp., Stomoxys calcitrans,
Tipula paludosa.

Del orden de los lepid6pteros, por ejemplo, Achoria grisella, Galleria
mollonella, Plodia interpunctella, Tinea cloacella, Tinea pellionella, Tineola bisselliella.

Del orden de los sifonépteros, por ejemplo, Ctenocephalides canis, Ctenocephalides
felis, Puli irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Del orden de los himenépteros, por ejemplo, Camponotus herculeamus, Lasius
fuliginosus, Lasius niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula spp.,
Tetramorium caespitum.
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Del orden de los anopluros, por ejemplo Pediculus humanus capitis, Pediculus
humanus corporis, Phthirus pubis.

Del orden de los heterépteros, por ejemplo, Cimex hemipterus, Cimex lectularius,
Rhodinus prolixus, Triatoma infestans.

La aplicacién en el sector de los insecticidas domésticos se lleva a cabo sola o en
combinacién con otros productos activos adecuados tales como ésteres del icido
fosférico, carbamatos, piretroides, reguladores del crecimiento o productos activos de
otras clases conocidas de insecticidas, .

La aplicacion se lleva a cabo en acrosoles, agentes para pulverizacién sin
presién, por ejemplo pulverizadores por bombeo y por pulverizado, dispositivos
automiticos de nebulizado, nebulizadores, generadores de espuma, geles, productos para
evaporadores con plaquetas para los evaporadores de celulosa o de material sintético,
evaporadores de liquidos, evaporadores de gel y de membrana, evaporadores accionados
mediante ventilador, sistemas evaporadores sin consumo de energia o bien pasivos,
papeles contra Ias polillas, bolsitas contra las poliilas y geles contra las polillas, en forma
de granulados o de polvo, en cebos esparcibies o en estaciones para cebos.

Ejemplos de obtencién:
Ejemplo 1

(procedimiento (a))
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Se afiaden 3,0 g (12,7 mmol) de 4-cloro-2-[(4,4-difl\ior-3-butenil)-sulfanil]-
pirimidina, a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C) con 9,1 g (27,9 mmol) de
carbonato de cesio y 0,86 g (12,7 mmol) de pirazol en 60 ml de acetonitrilo y esta
mezcla se agita durante 30 ‘minutos a reflujo. La carga se refrigera, se separa mediante
filtracién por succidn, el residuo se lava con acetonitrilo y el disolvente se elimina por
destilacién. El producto en bruto se purifica adicionalmente por cromatografia sobre gel
de silice con diclorometano como eluyente.

Se obtienen 2,55 g (75 % de la teoria) de la 2-[(4,4-diflGor-3-butenil)-sulfanil]-4-
(pirazol-1-il)-pirimidina en forma de aceite amarillo.

logP (pH 2,3): 3,3

Ejemplo 2

g

\N | N

NYN
S
I
F F

(procedimiento (b))

Se disponen 5,68 g (30 mmol) de 4-(2-piridinil)-2-pirimidintiol y 16,58 g (120
mmol) de carbonato de potasio en 100 ml de acetonitrilo, se afladen 5,13 g (30 mmol) de
4-bromo-1,1-diflior-but-1-eno y la mezcla de la reaccién se agita durante 16 horas 2
60°C. A continuacién se concnetra por evaporaicdn bajo presién reducida, el residuo se
distribuye entre agua y diclorometano, la fase acuosa se extrae otras dos veces con
diclorometano, las fases orgénicas, reunidas, se secan con sulfato de sodio y se filtran. El
disolvente se elimina, cuidadosamente, del filtrado por destilacién bajo presién reducida.

Se obtienen 7,6 g (88 % de la teoria) de la 2-[(4,4-diflior-3-butenil)-sulfanil]-(4-
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(2-piridinil)-pirimidina en forma de aceite.

'H-NMR (CD;CN): d = 2,50 (m, 2H), 3,28 (t, 2H), 4,45 (m, 1H), 7,50 (m, 1H), 7,95
(m,1H), 8,05 (m,1H), 8,45 (m,1H), 8,70 (m,2H) ppm.
logP (pH 2,3) = 3,33 '

De manera aniloga a la de los cjemplos 1 y 2 asi como de acuerdo con la
descripcion general de los procedimientos de obtencién segin la invencién, pueden
prepararse, por ejemplo, también los compuestos de la férmula (I) indicados en la tabla 1
siguiente.

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

Ejem. Datos fisicos
Nr. n R X Y yA
3 0 H ﬂ\ H H logP =4,73%
Cl S
4 0 |F H H logP =4,70"
3N
CI" g

/

5 1 |H (j\ H H logP = 1,477
N

\

\ /

6 2 H O\ H H logP =2,08¥
N

7 [0 |H E H H logP =3,67"
I o .
N

4o
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
8 H logP =2,41"
9 H logP =1,96"
10 H logP=1,72%
11 H logP=3,33¥
12 H logP=1,56"
13 X H logP =2,05Y |
|
N A
14 Ny H logP=291"
(L
N
15 CH, H logP =2,54 %
i N
-
N
16 H logP =2,927 |

M
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Ejem. Datos fisicos
Nr. n X Y
17 |0 N H logP=4,51" |
j
Br” N
18 [0 b1 N H logP=1,77"
L
19 |0 H logP =3,699 |
)
P
N
20 (o N H logP = 4,919
L.
07 "N
CZHE
21 0 & H "H-NMR
ﬂ (DMSO'DGs 6)
11,68 pPpm
(NE)
22 |0 \}" H logP = 3,279 |
23 o HOwW", |HB "H-NMR
— (DMSO'DG m
3,68 ppm (N-

CH;)
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
24 c,\C}“ H logP=4,13"
25 Ny H logP=2,62"

&
26 H logP=2,70%
27 = ay

ﬂ\ H logP = 3,83

S
28 H logP=3,84"Y
/ \

{ M

29 H
7\

{ }
30

O [

S
-
N

32 H logP =4,77"

z\/:I
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Ejem. Datos fisicos
Nr. n X Y
33 0 H logP =4,80%
34 |0 H logP =4,81"%
35 |0 H logP=4,76" |
36 0 ¢Hy, |H logP=2,25"
™~
-
N
37 |0 ¢H, [H logP=2,14"
CC
p
N
38 0 (CH,)y H logP =4,81%
i N
o5
N
39 [o H logP =2,55%
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
40 , \P' H logP = 3,97
1
41 @ H H-NMR
\ ,\ (DMSO-Ds, §)
2,65 ppm (m,
2H)
42 H logP=3,98"Y |
N
h {
—33,9 |
43 | ~C H logP = 3,32
-
N
= D)
44 | ~C H logP = 3,35
P
N
45 @ H logP =5,57"%
46 H logP =5,49" |
L3
47 H logP=3,18Y
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
48 (s H logP =3,149
\
\_/
49 CH, H logP=2,179
N
P
N
50 CH, H logP=2,12"
O A -
P
N
51 H logP=4,77" |
/ \ '
B|/Q\
HC™ g
53 C H logP=4,87Y |
S
54 CH; |H logP=5,25"Y
s
)
55 H logP = 4,739

[\

5%3
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
56 ’& H logP=4,319 |
HC™ Ng
57 H logP =4,85"
Q‘&\
S
58 CH, [H logP =35,207
9s€
S
59 S H logP =3,80"
(\ /Z
60 ,s H logP =3,827
61 HCg™> AL logP =4,79"
W
62 HyC~ SN —CH, [ H logP=4,79"
(\ /Z
63 Ci H logP=5,65"
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
64 c H logP =5,55"
0
65 H CHF,
IN(N-.
66 H PN
\
N
F,HC
67 H C(CHy), logP =4,22Y
N’N\
\ _/{
68 H logP =2,01Y
N
Q
69 H logP=1,55" |
N
.
70 O H logP =2,60"
-
7 Cle N H logP=2,09"
\ N
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
72 H.C A H
y f{
73 N H logP = 4,34%)
S
74 B N H logP = 4,24%)
=
75 HyG H logP = 3,47%)
o
\ ‘{
76 0N /N H logP = 3,489)
2 \ N,:
77 NC N H logP = 3,22')
Q
78 ,CH, H
N
o "\ {
79 H
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
80 H3§ H logP = 4,008)
=
. \ NF\
81 H, H logP = 1,988
=
o” "\ {
82 H, .|H logP =4,76" |
B N
“&,’:
83 H, H logP=3,64"
-
é{
84 H, H logP =5,25*
B N
\ N
H,C \
85 CHr| \C H logP =4,26 "
0 =
W
\
86 H, H logP =3,95Y
N
\ N




Ejem. Datos fisicos
Nr. X
87 :\\ N logP = 4,267 |
88 mjﬁ» logP =3,579 |
o '\
89 logP=1,99"%
C\Y< )
90 N logP =3,14"
I P
91 N logP=1,46"
Q
92 logP =3,45"
N
c 1)
\
93 NH, logP =3,15"
B N
\ N
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y VA
94 | H logP = 5,69 ¥
)
X
05 He N H H logP=3,21"
3 =
Y
Br \
096 O.N_ N H H logP =2,63°
X
97 NH, H H logP =2,31%
N
.
98 Os_-CH, H H logP=3,479 |
N
-
99 \P' H H logP =4,64"
100 N s H H logP=3,397 |
o
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
101 C\ CH, |H logP=1,45"
-
= LY
102 HyC \ﬂ\v H logP = 1,48
103 H, H logP=5,13"
Cln N
\ N
e\
" @’CN H logP=323" |
105 ,N\ Cl H lOgP = 3,49 "y
H,C \
106 c|\{\7,cn, H logP=2,99 ¥
107 N H H logP=1,30"
N 3
ﬂ_\7’°
108 H logP =3,59 ¥

a}j\z\,cu,

2\l
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Ejem, Datos fisicos
Nr. X Y
109 c \ M\7 H logP = 3,31%
110 ozN\«N\7 H logP=2,959
"
111 N H logP =3,097
\ N
on N\
112 N H logP =2,447
\ »
&
113 qu N\ H IOEP =334 )
S N
\g_ {
114 Fs H logP =4,41Y
L
115 H logP =4,60"
7 \ D
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
116 = H logP =4,22 7 |
0
R
\ {
117 N H logP=2,22%
N
7\ :7\
118 H logP =4,71"
-
: X
119 ﬁfo H TH-NMR
(DMSO-Ds,
I\
5): 8,80-8,81
PPm
—
120 @ H H-NMR
\ N\ (DMSO-Dy,
9): 3,21 ppm
121 | H "H-NMR
EN N (DMSO-D,
\ 8): 3,33 ppm
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Ejem. Datos fisicos
Nr. X Y
122 H logP = 4,49 ¥
N
NN
CF,
123 A H logP=5,21"
cl cl
N,
W/
124 F, H THNMR
(DMSO-Ds,
cl cl 5): 8,65-8,76
N, ppm
\
125 H "H-NMR
: ﬁ :t (DMSO-Dg,

9): 4,58-4,67
ppm

2
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Ejem. Datos fisicos
Nr. n R X Y y A
126 [0 |H F H H logP =5,20*
N
N\

La determinacién de los valores logP, indicados en las tablas, se llevé a cabo
segin la directiva EEC 79/831 anexo V.A8 mediante HPLC (cromatografia liquida de
alta resolucion) en una columna con inversién de fases (C 18). Temperatura: 43°C.

(a) Eluyentes para la determinacion en el intervalo 4cido: 0,1% de &cido
fosférico, acetonitrilo, gradiente lineal desde 10% de acetonitrilo hasta 90% de
acetonitrilo — los resultados correspondientes de la medicién estdn marcados en la tabla
1con®.

(b) Eluyentes para la determinacién en el intervalo neutro: solucién acuosa,
tampdn, de 4cido fosférico 0,01 molar, acetonitrilo, gradiente lineal desde 10% de
acetonitrilo hasta 90% de acetonitrilo — los resultados correspondientes de la medicién
estén marcados en la tabla 1 con ¥,

El calibrado se llevé a cabo con alcan-2-onas no ramificadas (con 3 hasta 16
dtomos 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 UV
desde 20:'0 nm hasta 400 nm en los miximos de las sefiales cromatogrificas.

Productos de partida d ela férmula (IT):
Ejemplo (T1-1)
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N. 2N
T

F F

Se suspenden 22,5 g (175 mmol) de 4-hidroxi-2-mercapto-pirimidina en 150 ml
de etanol y 150 ml de agua y se afiade, a temperatura ambiente (aproximadamente 20°C)
una solucién de 7,0 g de hidréxido de sodio en 20 ml de etanol y 20 ml de agua. A
continuacion se afladen, gota a gota, 33,0 g (193 mmol) de 4-bromo-1,1-diflGor-1-buteno
y la mezcla se agita durante 30 minutos a 60°C. Tras refrigeracién se agita la carga
durante otras 3 horas a 0°C y el precipitado formado se separa mediante filtracién por
succién. Esta fase acuosa se extrac con t-butilmetiléter, la fase orgdnica se seca con
sulfato de bario y se filtra. El disolvente se elimina del filtrado cuidadosamente por
destilacién bajo presién reducida. Se obtiene un producto sélido amarillo (12,2 g=32%
de 1a tegria como primera fraccién del producto deseado). La lejia madre, acuosas, se
saturaoc‘msal comun y se extrae cuatro veces con 100 ml, cada vez, de acetato de etilo.
Las fases orgAnicas, reunidas, se secan con sulfato de sodio y se filtran. El disolvente se
elimina del filtrado cuidadosamente por destilacién bajo presién reducida. Se obtiene un
producto sélido amarillo como segunda fraccién del producto deseado. Las fracciones,



2
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reunidas, se recristalizan en t-butil-metiléter.
Rendimiento total: 21,1 g (51 % de la teoria) de la 4-hidroxi-2-[(4,4-diflior-3-
butenil)-sulfanil]-pirimidina (punto de fusién: 78°C).

Etapa 2
NYN
S
I
5 F F

Se afiaden 5,5 g (25,2 mmol) de la 4-hidroxi-2-[(4,4-diflGor-3-butenil)-sulfanil]-
pirimidina (= 2-[(4,4-diflGor-3-butenil)-sulfanil]-4-pirimidinol) a temperatura ambiente
(aproximadesmente 20°C), en porciones, a 38,6 g (23,5 ml, 252 mmol) de oxicloruro de
fésforo y la mezcla se calienta a cbullicibn durante 10 minutos bsjo reflujo. A

10 continuacién se concentra por evaporacin la carga hasta 3/4 en el evaporador rotativo,
el residuo oleaginoso se afiade, gota a gota, en 50 m! de agua helada, se ajusta, bajo
refrigeracion, con lejia de hidréxido de sodio 2N, a pH 5-6 y se extrac varias veces con
diclorometano. El producto se obtiene en forma de un aceite amarillo, tras eliminacién
por destilacién del disolvente orgdnico.

15 Rendimiento: 5,5g (88 % de la teoria)

logP (pH 2,3): 3,3
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Ejemplos de aplicacién
Ejemplo A
Ensayo con Aphis gossypii
Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencion de una preparacion conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye ¢l concentrado con agua, que contiene emulsionante, hasta la
concentracién deseada. ]

Se tratan hojas de algodén (Gossypium hirsutum), que estdn fuertemente atacadas
por el piojo de la hoja del algoddn (Aphis gossypii), mediante inmersién en la
preparacion del producto activo de la concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseada se determina la destruccién en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todos los picjos de la hoja; 0 % significa que no se
destruyé ningim piojo de la hoja.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en 1a tabla A.
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Tabla A
Insectos dailinos para las plantas
Ensayo con Aphis gossipil
Productos activos . Concentracién Grado de
del producto | destruccién
activo % al cabo de 64
en ppm
x
| S
|
N._.=zN
L
(2) 500 99
| S
N\I N
s\/\/ip
) 500 98
_CHy
S
| S
N
\/\AF
(8) . 500 99
\'-..
=
s\/\J\F
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26)

500

95
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Ejemplo B
Ensayo con Heliothis armigera
Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se tratan tallos de judia (Glycine max), mediante inmersién en la preparacién del
producto activo de la concentracién descada y se cubren con orugas de Heliothis
armigera, en tanto en cuanto las hojas estén atin hiimedas,

Al cabo del tiempo deseada se determina la destruccidn en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todas las orugas; 0 % significa que no se destruyé
NiNguna oruga.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla B.
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Tabla B
Insectos dailinos pama las plantas
Ensayo con Heliothis armigera
Productos activos Concentracién Grado de destruccién
del producto | en % al cabo de 7d
activo
en ppm
&
2]
S N
|
N\(N
s\/\AF
37N 500 100
\ =
NI N
MF
(N 500 100
O
5\/\2
F
(25) 500 100
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Ejemplo C
Ensayo con Meloidogyne
Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua hasta la concentracién deseada.

Se rellenan recipientes con arena, solucién del producto activo, suspensién de
huevo-larvas de Meloidogyne incognita y semillas de lechuga. Las semillas de lechuga
germinan y las plantitas se desarrollan. En las raices se desarrollan vesiculas.

Al cabo del tiempo deseada se determina la destruccién en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todas las orugas; 0 % significa que no se destruy6
ninguna oruga.

Al cabo del tiempo deseado se determina, en %, el efecto nematicida por medio
de la formacién de vesiculas. En este caso 100 % significa que no se ha encontrado
ninguna vesicula; 0 % significa que el nimero de vesiculas en las plantas tratadas
corresponde al de los controles que no han sido tratados.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla C. También los compuestos con el
nimero de ejemplo 82, 85, 86, 87, 88, 89, 90, 91, 92, 93, 94, 95, 96, 97, 98, 99, 100,
101, 102, 103, 104, 106, 107, 108, 109, 110, 111, 112, 114, 115, 116, 117, 118, 119,
120, 121, 122, 123, 124 y 125 alcanzan en el ensayo anteriormente descrito, a una
concentracién de 20 ppm, una destruccién del 100 %.
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Tabla C

Insectos dafiinos para las plantas

Ensayo con Meloidogyne

Productos activos Concentracién del |Grado de
producto activo | destruccidén
en ppm en % al cabo de
14d
I \ N\ Y,
N
H /\/krF
F
(21) 20 100
\
L
F
(41) 20 100
Iy
) |
3\/\AF
) 20 100
® 20 100
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto activo | destruccién
en ppm en % al cabo de

14d
S [ S
N, =
tﬁ/k
F
(12) 20 100
<l(\
-~
NIYN
K/\I/LF
F
(16) 20 100
“
N N
JYN
N\,
F
(34) 20 100
=z | N
N. 2N
T .
(45) 20 100

=2
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm % al cabo de

14d

"':clo = |

N | N
NYN
SMF
F

(49) 20 100

4

sy

F
(28) 20 100
Q}Y\
N
f,\rk
(57 20 100
DY\\I
|
N\(N
i \/\I/l': *
F
(60) 20 100
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto activo | destruccién
en ppm en % al cabo de

144
CH,
\ .
HCT N | N
N\~
i/‘\fi\F
F
(62) 20 100
(]
N \ N
NIYN
S\/\l/j\F
(64) 20 100
N | x
N, =
YKN/\%F
F
(22) 20 100
H
N\
C -
1A
(39) 20 100
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Productos activos

Concentracién del
producto activo
en ppm

Grado de
destruccién

en % al cabo de
14d

20

100




10

15

-84-
Ejemplo D
Ensayo con Myzus
Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea), que estén fuertemente atacadas por el
piojo de la hoja del duraznero (Myzus persicae), mediante inmersién en la preparacién
del producto activo de la concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseada se determina 1z destruccién en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todos los piojos de la hoja; 0 % significa que no se
destruy6 ningin piojo de la hoja.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla D.



Tabla D
Insectos dafiinos para las plantas
Ensayo con Myzus
Productos activos Concentracién | Grado de
del producto | destruccién
activo en % al cabo de 64
en ppm
500 100
Q) 500 100
~CH,
x
Jjﬂ
. s\/\/ip
® 500 95
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Productos activos Concentracién | Grado de
del producto | destruccién
activo en % al cabo de 64
€n ppm
AN
>
(11) 500 95
N I N
NI\rN
\/\fi,:
(14) 500 95
Sl
Y
ad
K/\AF
1) 500 99
Ch
r"\@
s\/\/T\F
(26) 500 99
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Ejemplo E

Ensayo con larvas de Phaedon

Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que contienc emulsionante, hasta la
concentracién deseada.

Se tratan por inmersién hojas de col (Brassica oleracea) en la preparacién de
producto activo de la concentracién deseada y se cubren con larvas del escarabajo de la
hoja del rébano rusticano picante (Phaedon cochleariae), mientras las hojas estén atn
hiimedas.

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

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla E.



Tabla E
Insectos dafiinos para las plantas

Ensayo con larvas de Phaedon

Productos activos Concentracién del | Grada de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de

7d
| S
N/ | =
NW¢N
s\/\/T\F
(2 500 100
/ \
Cl o 3
s\/\j\F
3) 500 100
g
& F
= ) R
O Y
(10) 500 100
¥
.J\I¢N
s\/\/T\F
(11) 500 95




Productos activos Concentracién del |Grada de
producto  activo | destruccion
en ppm en % al cabo de

7d

% .

JYN
E\/\/T\F
(59) 500 100
L~
N~
T
(249 500 100
PN
NIYN
5\/\)\,:
¢)) 500 100
=N
r()" N\ YS\/H’;[F
mg ¥ )
H,C
CH,
67) 500 100
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Ejemplo F.
Ensayo con Plutella
Disolvente: 7 partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea) mediante inmersién en la preparacién
del producto activo de la concentracidén deseada y se cubren con orugas de la polilla de
la col (Plutella xylostella), en tanto en cuanto las hojas estén ain hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina el grado de destruccién en %. En este
caso 100 % significa que se destruyeron todas las orugas; 0 % significa que no se
destruy6 ninguna oruga.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla F.
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Tabla F
Insectos daflinos para las plantas
Ensayo con Plutella
Productos activos Concentracién del { Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
7d
¢)) 500 100
T
4
x | N
NYN
\/\AF
(37 500 100
\
S I =
T L
[ / F
(54) . | 500 100
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Productos activos

Concentracién del
producto  activo

Grado de
destruccién

en ppm ;l(: % al cabo de

Yy

N =

T4
1) 500 100
\ﬁt N

e

R/\/T\F

(25 500 100
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Ejemplo

Ensayo con Spodoptera frugiperda

Disolvente: 7 partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtencién de una preparacién conveniente de producto activo se mezcla 1
parte en peso de producto activo con las cantidades indicadas de disolvente y de
emulsionante y se diluye el concentrado con agua, que contiene emulsionante, hasta la
concentracién degeada.

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea) mediante inmersidn en la preparacion
del producto activo de la concentracién deseada y se cubren con orugas del cogollero del
maiz (Spodoptera frugiperda), en tanto en cuanto las hojas estén aiin hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina el grado de destruccién en %. En este
caso 100 % significa que se destruyeron todas las orugas; 0 % significa que no se
destruyd ninguna oruga.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla G.



-94-

Tabla G
Insectos datlinos para las plantas
Ensayo con Spodoptera frugiperds

Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
7d

b

N
~N
S\/\/iF

(20) 500 100
“
\N N
N =
T L
F
&) 500 100
H,C” NA |
~ | N
~—N
2"
(50) 500 100
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de

7d

(48) 500 100

/ \
B s i WV
NYN
S\AAF
(51) 500 100
[\
HC™ Mg | N
NTN
\/JF
(52) 500 100
\
S I =
NYN
s\/\J\F
(53) 500 100
Hy
\
] I =
N._.=zN
s I/\/i'_.
(54) 500 100

2X0
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccion
en ppm en % al cabo de
7d
Cl
\\ | A
N .~
T
(63) 500 100
(“'T
N’%
&
T
(26) 500 100
N
& &
s\/Jp
(40) 500 100
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Ejemplo H

Ensayo con Tetranychus (OP-resistente/tratamiento por inmersién)
Disolvente: 7 Partes en peso de dimetilformamida
Emulsionante: 2 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se sumergen plantas de judias (Phaseolus vulgaris), que estin fuertemente
atacadas por todos los estados del desarrollo del écaro de la arafiuela roja comdn
(Tetranychus urticae), en una preparacién del producto activo de la concentracién
deseada.

Al cabo del tiempo deseado se determina en % el grado de muertes. En este caso
significan 100 % que se mataron todos los écaros de la arafiuela; 0 % significa que no se
matd ninglin 4caro de la arafiuela.

Los productos activos, las concentraciones de los productos activos y los
resultados de los ensayos pueden verse en la tabla H.
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Tabla H
Acaros dafiinos para las plantas
Ensayo con Tetranychus (OP-resistente/tratamiento por inmersién)
Productos activos . Concentracién del |Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
7d

=
-
N

&) 100 100
I -
N | =
N\fﬂ
a\/\/iF
(D 100 100
| =
2 X

D) 100 100

€)) 100 100
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
7d
< |
N | =
NYN
\/\AF
(14) 100 100
100 100
100 100
(33) 100 100

264
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
7d
“
\N I RN
N\fﬂ
5\/\//’1',
(43) 100 99
(\ﬁ/
27) 100 100
CH,
ll
| b
N\fn
S\J\J\F
(54) 100 100
]
N | N
NYN
3\/\¢T\F
(63) 100 100

Z ¥
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Productos activos Concentracién del | Grado de
producto  activo | destruccién
en ppm en % al cabo de
d
CIY\
J\fhl
\/\/j\F
1) 100 100
N, 2
\r;:/\/ip
(25) 100 100
\ "
Y
N\fd
3\/\/j\p
(42) 100 99
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REIVINDICACIONES
1.- Compuestos de la férmula (T)

’YLYI
NY/N
S(0)

en la que

n

R

significa los nimeros 0, 1 0 2,
significa hidrégeno o fldor,

X.YyZ independientemente entre si

significan hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi,

ciapato, tiocianato, halégeno,

gsignifican alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino,
alquilaminocarbonilo, alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialguilamino,
dialquildaminocarbonilo o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6
fitomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono,
significan respectivamente, alquenilo, alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo,
alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo con, respectivamente, 2 hasta 6
dtomos de carbono en los grupos alquenilo o alquinilo, substituidos, en caso
dado, por halégeno,

significan cicloalquilo, cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente,

23
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3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en
caso dado, 1 hasta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo,

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estén substituidos
respectivamente, en .caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 itomos 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 itomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
dtomos de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 itomos de carbono o por
alcoxi-carbonilo con 1 a 4 4tomos de carbono, o

conjuntamente significan un agrupamiento benzo o significan alquileno o
alquenileno con, respectivamente, hasta 4 #4tomos de carbonmo, inclusive,
pudiendo estar interrumpida la cadena carbonada por 1 hasta 3 4tomos de
nitrégeno o 1 hasta 2 itomos de oxigeno (no directamente contiguos) y estando
substituido, a su vez, el anillo, formado de este modo, en caso dado, por halégeno
o por alquilo con 1 hasta 4 &tomos de carbono,

y, al menos, uno de los restos X, Yo Z

significa un agrupamiento heterociclico saturado o insaturado, monociclico o
biciclico, con hasta 10 dtomos de carbono, inclusive, y con hasta 5 &tomos,
inclusive, de nitrégeno y/o con un dtomo de oxigeno o de azufre, que contiene,
caso dado, ademis uno o dos agrupamientos oxo (C=0), un agrupamiento
tioxo (C=S), un agrupamiento SO- o un agrupamiento SO;-, y que contiene, en
caso dado, hasta 4 substituyentes, inclusive, de la signiente enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; halégeno;
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino, alquilaminocarbonilo,

alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino, dizlquilaminocarbonilo
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o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en
los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
halégeno o por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono; alquenilo, alqueniloxi,
alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo con,
respectivamente, 2 hasta 6 4tomos de carbono en los grupos alquenilo o
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno; cicloalquilo,
cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta 6 itomos de
carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en caso dado, con 1 hasta 4
dtomos -dc carbono en la parte alquilo; fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estdn substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por halégenoalcoxicon 1 a 4
dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 #itomos de carbono, por
halégenoalquiitio con 1 a 4 dtomos de carbono 0 por alcoxi-carbonilo con 1 a 4
dtomos de carbono.

2.- Procedimiento para la obtencién de los compuestos de la férmula (I), segiin la

reivindicacién 1, caracterizado porque

(a)

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

nyR tienen los significados indicados en 1a reivindicacién 1,

x,Y'y2! tienen los significados indicados respectivamente en la
reivindicacién 1 para los restos correspondientes X, Yy Z,
pero, sin embargo, no significan, en ningin caso un
agrupamiento heterociclico,

y al menos uno de los restos X', Y' o 2! significa halégeno,

con heterociclos de la férmula (I1Ia), (IIIb) o (Ilic)

H-X? (IlIs), H-Y? (IIb), H-Z2 (IlIc)

en las que

X%, Y?yZ® significan un agrupamiento heterociclico, saturado o insaturado,
monociclico o biciclico con hasta 10 4tomos, inclusive, de carbono y con
hasta 5 dtomos, inclusive, de nitrégeno y/o con un étomo de oxigeno o de
azufre, que contiene, en caso dado, ademds un agrupamiento oxo (C=0),
un agrupamiento tioxo (C=S), un agrupamiento SO- o un agrupamiento
S0s-, y que contiene, en caso dado, hasta 4 substituyentes, inclusive, de 1a

siguiente enumeracion:
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nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi;
halégeno; alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino,
alquilaminocarbonilo, alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino,

. dialquilamino, dialquilaminocarbonilo o dialquilaminosulfonilo con,

respectivamente, 1 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos alquilo
substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por
alcoxi con 1 a 6 #&tomos de carbono; alquenilo, alqueniloxi,
alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo con,
respectivamente, 2 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos slquenilo o
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno;
cicloalquilo, cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3
hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y,
en caso dado, 1 hesta 4 dtomos de carbono en la parte alquilo, fenilo,
bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estin substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por
carbamoilo, por tiocarbamoilo, por halégeno, por alquilo con 1 a 4
étomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a2 4 4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 &tomos
de carbono, por alquilio con 1 a 4 é4tomos de carbono, por
halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi-carbonilo con
1 a 4 4&tomos de carbono, por alquilendioxi con 1 a 4 dtomos de carbono o
por haloalquilendioxi cosn 1 a 2 dtomos de carbono,

caso dado, en presencia de uno o-va.rios agentes auxiliares de la reaccién y, en

caso dado, en presencia de uno o varios diluyentes,

0 porque

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

’YL(Z

i A
SH
en la que
X, Y y Z tienen los significados indicados en la reivindicacion 1,
con compuestos de la férmula (V),
g
| )
F F

en la que

R tiene los significados indicados en la reivindicacién 1y

X*  significa halégeno,

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

y, en caso dado, los compuestos de la férmula (I), obtenidos segiin los
procedimientos (a) o (b), se transforman, de manera usual, en otros compuestos
de la férmula (1) segin la definicién anterior.

3.- Compuestos de la formula (I), seglin la reivindicacién 1, caracterizados

significa los niimeros 0 0 2,

significa hidrégeno o flGor,
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XYyZ significan independientemente entre si

hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi, cianato,
tiocianato, halégeno,

significan alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio,
alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino,
alquilaminocarbonilo, alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino,
dialquilaminocarbonilo o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 5
dtomos de carbono en los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por ciano, por flior, por cloro, por bromo o por alcoxi con 1 a 4 &tomos de
carbono,

significan alquenilo, alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o
alquiniloxicarbonilo con, respectivamente, 2 hasta 5 dtomos de carbono en los
grupos alquenilo o alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por
flor, por cloro o por bromo,

significan cicloalquilo, cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente,
3 hasta 6 dtomos de carbono en los grupos cicloalquilo o cicloalquenilo y, en
caso dado, 1 hasta 3 4tomos de carbono en la parte alquilo, o

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estén substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de
carbono, halégenoaicoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4
ftomos de carbono, halégenoalquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono (significando
halégeno, respectivamente, de manm preferente flior o cloro) o por alcoxi-
carbonilo con 1 a 4 &tomos de carbono, 0

conjuntamente significan un agrupamiento benzo o significan alquileno o
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alquenileno con, respectivamente, hasta 4 #&tomos de carbomo, inclusive,
pudiendo estar interrumpida la cadena carbonada por 1 hasta 3 étomos de
nitrégeno o por 1 hasta 2 dtomos de oxigeno (no directamente contiguos) y
estando substituido ¢l anillo, formado de este modo, en caso dado, por flior, por
cloro, por bromo o por alquilo con 1 hasta 3 4tomos de carbono, y significando

al menos uno de los restos X, Y o Z un agrupamiento heterociclilo saturado o
insaturado, monociclico o biciclico, con 4, 6, 9 o0 10 4tomos de carbono y hasta 4
dtomos, inclusive, de nitrégeno y/o con un 4tomo de oxigeno o de azufre, que
contiene, en caso dado, ademis, uno o dos agrupamientos oxo (C=0), un
agrupamiento tioxo (C=S), un agrupamiento SO- 0 un agrupamiento SO2-, y que
contiene, en caso dado, hasta 3 substituyentes, inclusive, de la siguiente
enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; halégeno;
alquilo, alquilcarbonilo, alcoxi, alcoxicarbonilo, alquiltio, alquilsulfinilo,
alquilsulfonilo, alquilsulfoniloxi, alquilamino, alquilaminocarbonilo,
alcoxicarbonilamino, alquilsulfonilamino, dialquilamino, dialquilaminocarbonilo
o dialquilaminosulfonilo con, respectivamente, 1 hasta 5 ftomos de carbono en
los grupos alquilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por _
fluor, por cloro, por bromo o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono; alquenilo,
alqueniloxi, alqueniloxicarbonilo, alquinilo, alquiniloxi o alquiniloxicarbonilo
con, respectivamente, 2 hasta 5 dtomos de carbono en los grupos alquenilo o
alquinilo, substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno; cicloalquilo,
cicloalquenilo o cicloalquilalquilo con, respectivamente, 3 hasta 6 4tomos de
carbono en los grupos cicloalquilio 0 cicloalquenilo y, en caso dado, 1 hasta 3
dtomos de carbono en la parte alquilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estéin substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,



10

15

20

25

=N

-110-

por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por halégeno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a4itomosdecarbono,por1:mlégenoalooxicon 1a4
ftomos de carbono, por alquilio con 1 a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalquiltio con 1 a 4 #tomos de carbono (significando halégeno,
respectivamente, de manera preferente flior o cloro), por alcoxi-carbonilo con 1
a 4 &tomos de carbono, por metilendioxi o por difliiormetilendioxi.

4.- Compuestos de la férmula (I), segiin la reivindicacién 1, caracterizados

significa 0,

XYyZ significan independientemente entre si

hidrégeno, nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, tiocarbamoilo, hidroxi, cianato,
tiocianato, flior, cloro, bromo,

significan respectivamente, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo,
acetilo, propionilo, n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- o t-
butoxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, 8- 0 t-
butoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o
i-propilsulfonilo, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi,
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
metilaminocarbonilo, etilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, 5- 0
t-butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, n- o i-
';ropoxicarbonilamino, n-, i~, 8- o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsulfonilamino, n-, i-, - o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
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dietilarinosulfonilo, substituidos en caso dado, por ciano, por fliior, por cloro,
por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi

significan respectivamente, etenilo, propenilo, butenilo, propeniloxi, buteniloxi,
propeniloxicarbonilo, buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo,
propiniloxi, butiniloxi, propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo, substituidos en
caso dado, por flior, por cloro o por bromo,

significan ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopentenilo,
ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutiimetilo, ciclopentilmetilo o
ciclohexilmetilo, o

significan fenilo, fenoxi, feniltio, piridilo, furilo o tienilo, que estén substituidos
respectivamente, en caso dado, por nitro, por ciano, por carboxi, por carbamoilo,
por tiocarbamoilo, por fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- 0
i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por difliormetilo, por diclorometilo, por
trifliormetilo, por triclorometilo, por clorodifliormetilo, por fliordiclorometilo,
por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por
difliormetoxi, por trifliormetoxi, por clorodifliormetoxi, por metiltio, por etiltio,
por n- o i-propiltio, por n-, i, 8- o t-butiltio, por difliormetiltio, por
trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo,
por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, s- 0 t-butoxicarbonilo, o

conjuntamente significan trimetileno, tetrametileno, propen-1,3-diilo o
butadien-1,4-diilo, pudiendo estar interrumpida la cadena carbonada por 1 hasta
3 4tomos de nitrégeno o por 1 hasta 2 itomos de oxigeno (no directamente

.Contiguos) y el anillo, formado de este modo, estd substituido, en caso dado, por

fliior, por cloro, por bromo, por met{lo o por etilo, y significando
al menos uno de los restos X, Y o Z un agrupamiento heterociclilo, saturado o
insaturado, monociclico o biciclico de la serie formada por furilo, benzofurilo,
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tetrahidrofurilo, tienilo, benzotienilo, pirrolilo, indazolilo, tetrahidroindazolilo,
oxopirrolilo, pirrolinilo, pirrolidinilo, 2,5-dioxo-1-aza-ciclopentilo, pirazolilo,
pirazolinilo, oxopirazolinilo, 2-oxo-1,3-diazaciclopentilo, imidazolilo, triazolilo,
benzotriazolilo, oxotriazolinilo, tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo,
benzotiazolilo, oxadiazolilo, isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, 1,4-dihidro4-
oxo-piridin-1-ilo, quinolinilo, isoquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo,
pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo, 2-oxo-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que
estdn substituidos, en caso dado, con hasta 3 substituyentes, inclusive, elegidos
de 1a siguiente enumeracién:

nitro; amino; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbamoilo; hidroxi; fléor; cloro;
bromo; yodo; metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, - o t-butilo, acetilo, propionilo,
n- o i-butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi,
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, s- o t-
butoxicarbonilo, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio,
metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o
i-propilsulfonilo, metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi,
metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
metilaminocarbonilo, tilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, 8- 0
t-butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, toxicarbonilamino, n- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, s- o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i- propilsulfonilamino, n-, i-, s- o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosult;omlo, substituidos re'specﬁvammte, en caso dado, por ciano, por
flGor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
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buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo, substituidos respectivamente, en caso
dado, por flior, por cloro o por bromo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estén substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por flior, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, por
difldormetilo, por diclorometilo, por trifliormetilo, por triclorometilo, por
clorodifliormetilo, por fliordiclorometilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, s- o t-butoxi, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por
clorodifliiormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por p-, i-, 8- o t-
butiltio, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por
metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 5- 0 t-
butoxicarbonilo, por metilendioxi o por difliormetilendioxi.

5.- Compuestos de la fdrmula (I), segin la reivindicacién 1, caracterizados

n, R, X, Y y Z tienen los significados indicados en la reivindicacién 1 como
especialmente preferentes, significando Y, preferentemente, hidrégeno,
y al menos uno de los restos

X oZ significa un agrupamiento heterociclilo, saturado o insaturado, monociclico o

blcichco de la serie formada por furilo, benzofurilo, tetrahidrofurilo, tienilo,
benzotlemlo, pirrolilo, indazolilo, tetrahidroindazolilo, oxopirrolilo, pirrolinilo,
pirrolidinilo, 2,5-dioxo-1-aza-ciclopentilo, pirazolilo, pirazolinilo,
oxopirazolinilo, 2-oxo-1,3-diazaciclopentilo, imidazolilo, triazolilo,
benzotriazolilo, oxotriazolinilo, tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo,
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benzotiazolilo, oxadiazolilo, isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, 1,4-dihidro-4-
oxo-piridin-1-ilo, quinolinilo, isoquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo,
pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo, 2-0xo-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que
contiene, en caso dado, hasta 3 substituyentes, inclusive, de la siguiente
enumeracion:

nitro; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbameilo; hidroxi; flior; cloro; bromo;
yodo; metilo, etilo, n- o0 i-propilo, n-, i-, 8- 0 t-butilo, acetilo, propionilo, n- o i-
butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 8- o t-butoxi, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, 8- 0 t-butoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- 0 t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-
propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo,
metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n- o i-propilsulfoniloxi, metilamino, etilamino,
n- o© i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino, metilaminocarbonilo,
ctilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, s o t-
butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, n- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, 5~ o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsulfonilamino, n-, i-, 8- o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
flaor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo substituidos respectivamente, en caso
dado, por flior, por cloro o por bromo; ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
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ciclopentiimetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estéin substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
por ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por fldor, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo, por n-, i-, s- o t-butilo, por
difliormetilo, por diclorometilo, por trifliormetilo, por triclorometilo, por
clorodifliormetilo, por fliordiclorometilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
propoxi, por n-, i-, - o t-butoxi, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por
clorodifliormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-propiltio, por n-, i-, 8- 0 t-
butiltio, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por
metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 8- 0 t-
butoxicarbonilo, por metilendioxi o por difliormetilendioxi,

y significando, en caso dado, el resto remanente, X o Z, hidrégeno.

6.- Compuestos de la férmula (I), segin la reivindicacién 1, caracterizados

n, R, X y Z tiene los significados indicados en la reivindicacién 1 como especialmente
preferentes, significando X y Z, preferentemente, hidrégeno, ¢

Y

significa un agrupamiento heterociclilo, saturado o insaturado, monociclico o
biciclico de la seric formada por furilo, benzofurilo, tetrahidrofurilo, tienilo,
benzotienilo, pirrolilo, oxopirrolilo, pirrolinilo, pirrolidinilo, pirazolilo,
pirazolinilo, oxopirazolinilo, 2-oxo-1,3-diazaciciopentilo, triazolilo,
benzotriazolilo, oxotriazolinilo, tetrazolilo, oxazolilo, benzoxazolilo, tiazolilo,
benzotiazolilo, oxadiazolilo, isoxazolilo, tiadiazolilo, piridinilo, quinolinilo,
i:.soquinolinilo, piperidinilo, oxopiperidinilo, pirazinilo, piridazinilo, pirimidinilo,
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2-oxo-1,3-diazaciclohexilo, morfolinilo, que contiene, en caso dado, hasta 3

substituyentes, inclusive, de la siguiente enumeracién:

nitro; ciano; carboxi; carbamoilo; tiocarbameilo; hidroxi; flior; cloro; bromo;
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yodo; metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 5- o t-butilo, acetilo, propionilo, n- o i-
butiroilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, 5- o t-butoxi, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, n- o i-propoxicarbonilo, n-, i-, 8- o t-butoxicarbonilo, metiltio,
etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, 8- 0 t-butiltio, metilsulfinilo, etilsulfinilo, n- o i-
propilsulfinilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, n- o i-propilsulfonilo,
metilsulfoniloxi, etilsulfoniloxi, n~ o i-propilsulfoniloxi, metilamino, etilamino,
n- o i-propilamino, n-, i-, s o t-butilamino, metilaminocarbonilo,
etilaminocarbonilo, n- o i-propilaminocarbonilo, n-, i-, 8 o t-
butilaminocarbonilo, metoxicarbonilamino, etoxicarbonilamino, n- o i-
propoxicarbonilamino, n-, i-, - o t-butoxicarbonilamino, metilsulfonilamino,
etilsulfonilamino, n- o i-propilsuifonilamino, n-, i-, s- o t-butilsulfonilamino,
dimetilamino, dietilamino, di-n-propilamino, di-i-propilamino,
dimetilaminocarbonilo,  dietilaminocarbonilo,  dimetilaminosulfonilo o
dietilaminosulfonilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por
fldor, por cloro, por bromo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi; etenilo,
propenilo,  butenilo, propeniloxi, buteniloxi, propeniloxicarbonilo,
buteniloxicarbonilo, etinilo, propinilo, butinilo, propiniloxi, butiniloxi,
propiniloxicarbonilo o butiniloxicarbonilo substituidos respectivamente, en caso
dado, por fltor, por cloro o por bromo; ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo,
ciclohexilo, ciclopentenilo, ciclohexenilo, ciclopropilmetilo, ciclobutilmetilo,
ciclopentilmetilo o ciclohexilmetilo, fenilo, bencilo, fenoxi, feniltio, piridilo,
furilo o tienilo, que estdn substituidos respectivamente, en caso dado, por nitro,
jpor ciano, por carboxi, por carbamoilo, por tiocarbamoilo, por fitor, por cloro,
por bromo, por metilo, por etilo, pc;r n- o i-propilo, por n-, i-, 8- o t-butilo, por
difliormetilo, por diclorometilo, por trifliormetilo, por triclorometilo, pér

clorodifliormetilo, por fliordiclorometilo, por metoxi, por etoxi, por n- o i-
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propoxi, por n-, i-, s~ o t-butoxi, por difliormetoxi, por trifliormetoxi, por

clorodifliiormetoxi, por metiltio, por etiltio, por n- o i-pmpiltio, por n-, i-, 5- o t-

butiltio, por difliormetiltio, por trifliormetiltio, por clorodifliormetiltio, por

metoxicarbonilo, por etoxicarbonilo, por n- o i-propoxicarbonilo, por n-, i-, 8- o t-

butoxicarbonilo.

7.- Agentes para la lucha contra las pestes, caracterizados porque tienen un
contenido de al menos un compuesto de la férmula (T), segiin la reivindicacién 1.

8.- Empleo de los compuestos de la férmula (I), segin la reivindicacién 1, para la
lucha contra las pestes.

9.- Procedimiento para la lucha contra las pestes, caracterizado porque sc dejan
actuar compuestos de la férmula (I), segin la reivindicacidn 1 o agentes segin la
reivindicacién 7, sobre las pestes y/o sobre su medio ambiente.

10.- Procedimiento para la obtencidén de agentes para la lucha contra las pestes,
caracterizado porque se mezclas compuestos de 1a férmula (I), segin la reivindicacién 1,

con agentes extendedores y/o con agentes tensioactivos.

262



Tachnoilogias 8.A.

FORMATO DE DIGITALIZACION Roval ,Lbs

RELACION DE ANEXOS ad B
_NadaEalln__
Expedients No 050224 6&

ftem NG 0¥ UMuaoes T

1_1C0_

2 [OWD

3 _|[REVISTA

4 |UBRO

5 |PERIODICO

6 |DISQUETES - - :

7 |SOBRE DE MANILA 7 7

8 |SOBRE BLANCO TAMANO CARTA A - 7

® |SOBRE BLANCO TAMANO OFICIO !

10 |OTROS: 7
]Observaciones: p‘_( 1 ﬁ m\ Y

e




{.——-——
SUPERINDUSTRIA Y COMERCIO
Raficarion = E5822456 06000009 Folios: #4
Fecha {fi): 2BO5-83-18 17:48:13

Trapite ¢ 11 PCT-PATENT 379 FASE WACI A1l PRESENTAC
Dependenciat DIVISION BE MIEWS CREACIONES

MIT : BO0L76089-2

RECTBD OFICIAL DECAJA : 5 - 14,943
FECHA ¢ MARID 7 IE 2009

9

DEFOSITANTE TIPD PAGE BANCO CUENTA No. PAGD FECHA P8O Vr. PAGD

CAVELIER ABGGADOS CONSIGNACION  BANCO POPULAR  030-00110-6 ALI78T3F  07/03/2003 25,145,000.00

mes CONCEPT @ 11388

CANT. RENTISTICD CONCEPTD TOTAL COMCEPTO
1 50005-01-0f SOLICITUDES 1 TRANMITES BE SOL. DE PATENTE DE IN 443,000.00
TOTAL : ] 443,000,

@

§0N:  CUATROCIENTOS CUARENTA Y TRES RIL PESOS

REGPONGABLE 1 /

RECIBO DE CAJA APLICADD AL ASUNTC No.

o 231 -3z -+



726

SPERTHSUSTRIT Y COERC TG
Radivacion © 5022466 nOGRGee i
Folios:
Fecks (AD): 2005-43-19 17:48:18 st A

Tramite 1 011 PoT-pTENT PRESENTAL
Dependencias DIVISI B¢ %ﬂmﬁﬁl

REQUISITOS NECESARIOS PARA PRESENTACION Y AGILIZACION DEL

TRAMITE
USUARRIO RAD
PATENTE DE INVENCION MODELO DE UTILIDAD () {
Indicacldn de que se sollcita la cancesion de una patente. { ) { /
Datos de identificacidn del solicitante o de ia persona que se presenta la solicitud. { ) (")
Descripelon de la invencién. () ( '%/
- Dibujos de ser astos pertinentes. {) (
- Comprobante de Pago de [as tasay establecidas.
COMPLETA ( / INCOMPLETA { ) ()

DISENC INDUSTRIAL ( )

- Indicacién de que se sollcia el reglstro de Disefio industrial () { )
- Datos de identificacién del solicitante o de la persona que presenia () ()
- lasolicitud,
- Representacion grifica o fotogrifica del Disenio Industrial o muestra del
Material que Incorpora el disefio. ( ) ( )
Comprobante de pago de las tasas establecidas { }) { )
COMPLETA { }) INCOMPLETA () { }

ESQUEMA DE TRAZADO ()

- Indicacién de que solicita el reglatro de un Esquema de trazado. () ()
- Datos de Identlficacion del solcitante o de 1a persona que presenta
Lasolicitud, _ () ()
Representacion grafica del esquema de trazado { ) ( )
Comprobante de pago de las tasas establecidas. {) ()
COMPLETA () INCOMPLETA () ()
Firma Responsable

Fecha: -




Folio

2020

Bogota DC

Doctor

EMILIO FERRERO

Apoderado

BAYER CROPSCIENCE AG

REFERENCIA: Radicacion No. 05-22466
Solicitud Internacional PCT/EP2003/008881
Fecha limite inicio fase nacionzal 23-03-2005
Tramite 011
Evento 379
Actuacion : 416
Oficio No. 488
Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, relne los requisitos de forma establecidos en la Decisién 486 de la
Comision de 1a Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacién en Materia de Patentes (PCT), el
Reglamento y la Circular Unica de la 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.

Cémplase

Dado en Bogotd DC &‘8 Faip 2008

b

DORAS ELENA POLO CORDOBA
Jefe gle la Divisién de Nuevas Creaciones (E)

202030



