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Industria y Comercio

.~ PETITORIO

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA T COMERCIO

Rad: 06-096394- -00000-0000

SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

Fec: 2000-09-25 16:59:51 Dep. 2020 NUECREACIONESON
Tra. 11 PATENTEIVY

Eve: 378 FASENACIONALI
\Mﬂ‘l PRESENTACION Falion: 402

PCT

ENTRADA EN FASENACIONAL _35-10-0C |
SOLICITUD DE:
B Patente de Invencién. [ patente de Modelo de Utilidad.
X Capitulo I. [0 capltulo IL.
Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG
sociedad constituida y existente bajo las leyes
de Republica Federsl de Alemania IDENTIFICACION
SOLICITANTE O n|
(71) S C.C. NIT
Direccion: Alfred-Nobel Strasse 50,
40789 Monheim, C.E. u oo [
‘L_ Repiblica Federal de Alemania Cual
: Domicilio: 40789 Monheim, Ntmero _
Repiblica Faderal de Alemania
Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direcclén: Carrera 4*. No. 72-35 C.C. 5 NIT D
Teléfono: 347 368 11
REPRESENTANTE| .. C.E. O oo [
O APODERADO Fax; 2118850
E-mail: clientes@camyp,com, Cual
Domicilio: Bogota, Colombia. Numero 438.018 T.P 31.828
1. Thomas BRETSCHNEIDER 2. Relner FISCHER
@ Talstrasse 28 b, Nelly-Sachs-Strasse 23,
53797 Lohmar 40789 Monheim,
INVENTOR (ES) Repiblica Federal de Alemania Repiiblica Federal de Alemania
(72) 3. Oliver GAERTZEN 4. Klaus KUNZ
Domstrasse 24, Hochdahler Strasse 3,
- 50868 Kdin 40825 Dosseldorf
T; Repdblica Federal de Alemania Reptiblica Federal de Alemania
8. Stefan LEHR 8. Dieter FEUCHT
Frankfurter Allee 8a, Am Burggraben 7a
65835 Liedarbach 65760 Eschborn
Repdblica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
7. Peter LOSEL 8. Oiga MALSAM
Lohrstrasse S0a, Berghovenerstrasse 87,
51371 Leverkusen, 53227 Bonn,
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
9. Guldo BOJACK 10. Christlan ARNOLD
Hofickersirasse 23, Pastor-Loh-Strasse 42,
85207 Wiesbaden, 40764 Langenfeld,
Repiblica Federal de Alemania Republica Federal da Alemania
11. Thomas AULER 12. Martin Jeffrey HILLS
Rosslenbruch 44, Am ltzelgrund b,
42799 leichlingen, 85510 Idstein,
Republica Federal de Alemania Republica Federal de Alemania
13. Helnz KEHNE 14. Chrie ROSINGER
litisweg 7a, . Am Hochfeld 33,
65718 Hothelm, 65719 Hofheim,

Repuiblica Federal de Alemania Repiblica Federal de Alemania
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PCT (86)
G Solicitud Internacional No. PCT/EP2005/002805 Fecha: 11 de marzo de 2005
Publicacién Intemacional No. WO 2005/092897 A2 Fecha: 6 de octubre de 2005

TITULO (54)
@ CETOENOLES CICLICOS, 2.4 6-FENILSUBSTITUIDOS

@ Clasificacién Internacional (1) CO7D 491/010

Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Namero de Solicitud
si Noll DE 25 de marzo de 2004 102004014620.9
@ Comprobante de pago No.: 06-69,822 Fecha: 11 de septiembre de 2008

Anexos:

)

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 463.000.00.

Comprobante de pago por reivindicacion de prioridad.

Documento que acredita la existencia y representacién legal cuando el solicitante sea persona
juridica.

Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.

Declaraciones.

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

Traduccién de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcién, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccién del examen preliminar efectuado por la IPEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

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

De ser ol caso, certificado de dapdsito del material biolégico.

Arte final 12x12

De ser el caso, informacioén sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por
el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totalmente con la invencién de esta solicitud.
Otros; VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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Solicito la concesién de la patente,

NOMBRE: EMILIQ FERRERO
FIRMA : é—_Q_. Z‘.‘-..-__-D

C.C. 438,019 de Usaqguén T.P. 31.929

d{’ NNJ
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DOCUMENTOS ANEXOS

1. Publicacion Intemacional WO 2005/092897 A2
Descripcion:
Péginas 179 en el idioma original
Paginas 223 en espafiol
Reivindicaciones: Nimero (s) 35
Figuras: Namero (s)

2. X Forma PCTASA/210. Informe de Bisqueda Intamacional.

3. X Extracto de publicaci6n.

NO SE REALIZARON MODIFICACIONES EN LA
FASE INTERNACIONAL
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ABdGADOS '

EDIFIEIO SISKI
CARRERA 4a N" 7238
BOGOTA, 8 - COLOMBIA

Representacién y Poder con autenticacién notaral y
Apostille para patentes, modelos de utilidad, disefios
industrisles, marcas de fibrica, nombres
comereciales, ensefias, nombres de dominio, lemas
comerciales, licencias.

Representation and Power-of- Attorney with notarial
authentication and Apostille for patents, utility models,
industrinl designs, trademarks, commercial names,
trade emblems, domain names, slogans, licenses.

REPRESENTACION Y PODER

534
REPRESENTATION AND POWER- OF- '.lnqt.z
ATTORNEY

Yo (nosotros), sbajo firmado (s)V1 (we), the undersigned
Bayer CropScience AG

domiciliado (s) en/of A1 €fred-Nohal-Str. 50

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

por ¢l presente nombramos a EMILIO FERRERO, tpa 31929;
GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa.
23555 y GERMAN CAVELIER, tpa. 832, domiciliados en la Carrera 4°
N* 72 35, Bogoth, Colombin, en obedecimiento a lo dispuesto en el
parigrafo 10 del Articulo 543 del Cidigo de Comercio, €l primero como
principal y los demiés como suplentes, en su orden, como mis (nuestros)
representantes ¢n todos los ssuntos de propiedad industrial con facultad
pare recibir notificaciones y nombrar apoderados judiciales o
extrajudiciales. Bl primer representante suplente reemplazard al principal
cn de susencia o impedimento temporel o definitivo de aquél La
misma regla se aplicard cuando el segundo representante suplente haya
de reemplazar el primero, o el tercero al segundo. En talcs casos, el
representante principal, o el primero, o segundo suplente, en su cuko, 0
ambos, declarigin su intencién de no ejercer la representacién mediante
decleracién autenticada por Notario Pdblico en Colombia, o por Netario
u otro Funcionario Pliblico, o Cénsul de Colombia, en el extranjero; y si
se tratare de impedimento, con ¢l certificado respectivo. Si alguno de los
nombrados faltare definitivamente, el siguiente tomard su luger. Cusndo
cesare la ausencia o impedimento del representante principal, o de su
primero o segindo suplentes, en su caso, podrin ejercer Ia
representacién, en su orden, uno u otros segiin el caso, asumiéndola por
el solo hecho de ejercerle, cesando en ese momento ¢! ejercicio de la
representacidn por el primero, segundo o tercer suplente en su caso.

Ademds, conficro {(conferimoa) poder a los abogndos arriba nombrados,
para obtoner Ia proteccién de mi (nuestra) propiedad industrial y contra
la competencia desleal, a cuyo efecto autorizo (amos) a los dichos
apoderados para que me (nas) representen ante cuslesquiera entidades o
personas, cjerzan o no jurisdiccidn, especialmente ante las del orden

CAVELIER ABOGADOS
WPPODED!-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

eby ra he patent application

in due compliance with the terms of paragraph lst. of articlc
543 of the Commercial Code, do hereby appoint EMILIO
FERRERO, tpa- 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831;
LUZ CLEMENCIA DE PARZ, tpa. 23555 and GERMAN
CAVELIER, tpa. 832, domiciled at Carmera 4" N* 72 35,
Bogoth, Colombia, the first as principal and the others us
glternates, in the order of their appointment, as our
representatives for all industrial property matters with faculty
to receive notifications and to appoint attomeys in snd out of
Court. The first elternate shall replace the principal in case of
his absence or of temporal or definitive impediment. The same
rule will apply when the second elternate representative is to
replace the first one, or when the third is to replace the first or
second alternates in their turn, orbothofﬂwm leeond In such
cases, the principal
altemetes in their tum, q'.
intention’ not to act s tifient
given before a Notary Pﬁ%gﬁ b

or another Public - Of, :
in‘case of impediment, DI be “
If any of the sppointecs mé‘m
following alternate shaf

impediment of the principal represen
mddminﬁdrmmeunmemuﬁmmbe
taken again in their sequence, by the principal, the first or
second alternate depending on case, and the mere fact or its
exercise will suffice. The exercise of the representation by the
first, second or third alternates in their tun shall end at such
time.

In addition, we grant a Power of Attomey in favor of the
above named attomeys at law so that they may obtain the
protection of my (our) industrial property and egainst the
unfair competition, for which purpose 1 (we) suthorize the said
attorneys to represent me (ua) before any authorities or persons,



- v L]

ad

272 rmimdstrativos qmgwm administrativo y judicial, as! como los

ibunales (13 arbitraments; en todo lo concerniente n los siguientes

* ssintot: §) Obtencidn de patentes de invencién, modelos de utilidad, y

discfios indusiriales; el regisiro de marcas de fibrica, colectivas,
defensivas, de servicio, lemas comerciales, nombres comerviales,
cnsefias, nombres de dominio, variedades vegetales y denominaciones de
origen; s renovacién, traspaso, cambio de nombre o domicilio,
cancelacién voluntaris; y el registro de licencias de uso de esos derechos;
b) Las acciones de competencia desleal, proteccién del comsumidor,
oposiciones U observaciones, cancelacién administrativa y judicial,
nulidad, medides coutelares, concesién de licencins, Ia tntels, la
proteccidn de secretos industrinles, y en general loa juicios civiles,
penales, administrativos o contenciose administrativos relacionados con
estos derechos; acciones y procesos que prOmovamos © 8¢ nod
promuevan. Y para que en todoa los asuntos arriba determinados, puedsn
sustituir este mandato, transigir, conciliar, sdmitiv los hechos del
proceso, desistir, cancelar, recibir, renuncisr, y ratificar los actos de
agentes oficiosos.

with or withaut jurisdiction, specially those administrative,
adminisirative contentious and judicial, as well a3 before
Arbitmation Court, in all mmtters concerning the following: »)
Obmainment of patents, utility models and indusirial designs;
the registration of trademarks, collective, defensive and service
marks, slogans, commercial names, trade emblems, domairn
names, vegetal varieties and denominations of origin; it
renewal, assignment, change of name or domicile, voluntary
cancellation; and the registration of licenses of use of the shove
rights; b) Actions of unfair competition, protection to the
consurmer, oppositions or observations, administrative or Court
cancellation, nullity, infringement, granting of licenses, the
action for writ mandsmus, the protection of trude secrets, and
in general the civil, penal, and administrative suits relating to
thase rights; actions and suits instituted by me (us) or aguinst
me (us). And that in all the above matters they may substitute
this Power of Attomey, compromise, concilinte, admit the facts
of the case, desist, cancel, receive, resign, and matify acts done
by representatives without a power of attomey.

Dado y firmado hoy/Given and signed this 12th of Februery, 2003

enfin Leverkusen

poroy_Dr. Axel Bader, Dr. Ralf-Rudiger Jesse

Firma

f\ﬁ CAVELIER ABOGADOS

WPFPODEO1-179 (MINUTA 12.1.1.2.5)

Signature

Y DE BOGOTA, FAGO Co b
Emo:orm Commctng e::“ ‘

3 QUE 13 THNIBO A La
oy e~

g Tyt "Jr..

* JUAN MARUEL POTERO MEDINA [
NOTAKIO It

Pt RAAIAL ¥ an
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. auténtica; que el signatario desempefia actualmente el cargo

Sal

e .
dels cmnpuﬂh_&g*gf_cmp&img AG

NOTARIAL AUTHENTICATION (COMPANY)

The undemsigned Notary certifies: That the preceding signature

of

Dr. Axel Bader end Dr. Relf-Ridiger Jesse

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

of the company Bayer CropScience AG

" - sociedad que actualments existe y esth organizada de acuerdo a
las leyes de A‘En.\or\io

8 company currently existing and arganized under the laws of___
Germany

que la direccién de dicha compafiia es

Alfed el Sl .

SO, 403189 Monvieim, Albwiavia

that the address is_ ALfred_Nobel-Str, 50. '
40789 Monheim, Germany

y que el signatario tiene faculind para otorgar este documento.

Todos los hechos anteriores le constan por haber examinado los

documentos respectivos y de todo ello da fe.
Dado y firmado en_ 2 e Ve ¢ \eusen
g Dde {06r00, 003

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

The Notary Public is aware and attests to the above facts upon
examination of the corresponding documents,
Given and signed in__ | avarkusan

On 12th of February, 2003

El Notario Pdblico -

(Firma-sello)




8 Herrn Dr. Ralf-Ridiger Jesse, geschiftsansissig
D 51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

Herrn Dr. Axel Bader, geschiaftsansidssig
51368 Leverkusen, Bayerwerk, Germany,

Amtsgericht ngenfeld - HRB 3990 -, daf die géenannten Herren
;, die Bayer Cropsc:l.ence Aktiengesellschaft in

Leverkusen, den . Februar 2003

".h ’
ool g

”' AR MASUEL BOTERO BEDIHA
" MOTARIO
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APOETILLE
(Convention de I.a 1{aye du 5 octobre 1981)
1.Land: Bundesrepubilik Deulschland
Diesa &flentiiche Urkunde
2. Ist unteracluieben von
Dirtk Heiderhofye

3.in seiner Eigenschaft als Notar,

4. sia Ist versehon mit dem-Stampel/Slegel des (des)__*
Motors dirk Heiger hof4

i Lever kusen
Beslahgt
e 1.

T.MIMWIIMMWMKNH
BunterNr._482(03

10. Unierachrift:
o 1" (- Callebe

N ez ot gk b R TR 3R,
f COMO NUYARIO SEXTO DEL cIaCiiLn
DA MOGOTLA, DALO CONSTAR OUE
FOICCARA COWGIUE €O N I OhiY
o nUi LH l 'l"l'llw ALR I‘ISI'A

i)

v, JUAN muu:é 'e‘o“'::no ulnlm.
Mﬂw;wp W

[ R I 1



TRADUCCION OFICIAL No. 9450
de un documento escrito en Alemin, efectuada por Luz Arriaga de
Herber, resolucién del Ministerio de Justicia 599 del 6 de

marzo 1978.-

Traduccidédn de los sellos y autenticaciones que aparecen en el
documento de representacién y poder, escrito en espafiol e
inglés, " “por medio delfédaihlgﬁéirma Bayer CropScience AG,
doimiciifada’ “en  Alfred-Nobel-Str. 50, D 40789 Monheim,
Alemania, otorga pgder a EMILIO FERRERO, tpa. 31929; GONZALO
.. PERDOMO; tpa. 8313 LUZ CLEMENCIA DE PAEZ, tpa 23555 y GERMAN
. .- -GAVELIER, tpa. 832, dé_:m_.‘l.gi]__.i_.a\_doe_l en la Carrera 4 No. 72-35,
. Bogota, Colombia.-:_ Dac;o y fi_;:mado el 12 de febrero 2003 en
Levefkusen, Alemagia, por 195 sefiores Dr. Axel Bader y Dr.

w«wRal€~Ridiger Jesse. '

Autéhticacia;i en espafiol e ingléé de las firmas antecedentes y

certificacié de existejicia de la sociedafmgg;:m,

LeVarkusem, .Birk Heiderhoff O

Thea p

Fdo.: firma ilegible

Sello redondo en tinta:

Dirk Helderhoff, notario de Leverkusen

{Atr] mur: |-§nm.-‘ii
TRABULTOF Y1 (U] R o QrciaL

Qreelnn o 1 T T e



Protocolo notarial 242/2003

Certifico la autenticldad de la firma antecedentes puestas

ante mi por los seflores

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

Bayerwerk, Alemania,

a quienes conozco en persona.

Certifico, por haber tenldo la lista el registro de comercio
del Juzgado Municipal de Langenfeld -HRB 3990- que 1los
mencionados sefiores estan facultados, en su calidad de
apoderados, para representar individualmente a la firma Bayer

CropScience Aktiengesellschaft, domiciliada en Monheim am

Rhein.
T RETEE R S R
CONMO NATARID 3£ ACL CIRCANLD
¥ o BOGOTA. Ay GLNSTAR QUE LA
Froracoma coIncid £ RN
Leverkusen, 12 de febrero 2003 ?',j}?;;_i:‘:,"""
(Hilo y oblea notarial) ﬁ;uﬂ SET 2006 !
Fdo.: firma ilegible, Notario ﬂl’ﬁﬂﬁm )
T AN MANUEL BOTERO MEDINA ;
. NOTARIO
N
Costas

Art. 141, 154 KostO
Valor EUROS 3.000,-
Derechos Art. 32,45 EUROS 10,-

1AIZ aprypca ue HERBER
TRanuSroRE =i arptfe oniciaL

——— e ol s - m——
Reoaslnzwn W e o ETIRIT IS

10



1

Derechos Art. 58 EUROS 10, -
Derechos Art. 150 Euros 13, -
IVA EUROS 5,28
Total EUROS 38,28
Fdo.: Helderhoff, notario e
APOSTILLA

(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)
1. Pais: Repiblica Federal de Alemania
Este documento piiblico

2. Ha sido firmado por Dirk Helderhoff

3. Actuando en calidad de notario = E;
4. Lleva el sello del notario Dirk Helderhoff, x%tar : d‘z__‘tg
A
arr @
Leverkusen .‘.'E!-_-; 2 e
o -
Certificado . H Ef’
™ n
5. en Colonia 6. E1 17 de febrero- g
¥ : R
7 por el Vicepresidente del Tribunal Regional dqgv-T LD CONSTAR Gue L2
8. bajo el No 482f&i ;}ﬁ
9. Sello .. 10. Firma :%}wa
El Presidente del Fdo.: firma ;lﬁxl_w ..
Tribunal Regional de Colonia Caliebe 5-?3
g .:"'1 ﬁ‘:‘
_______ ] - :f'
it i3

ES TRADUCCION FIEL COMPLETA, de la cual se deja copla en los
archlvos de estas oficinas para su confrontaclén.

Bogota, 14 de marzo 2003.
Im‘. RIACA LE IILAHER

A |I| L nr IE OFICIAL
illn:ﬂl'lltlﬂ" He ':“:l 4 n||.|.|1|rtj
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TRADUCCIGN OFICIAL No. 10.09/02 realizada por Diego Vargas, Traductor
Oficial, Resolucién No. 0001 de 1999 del Minieterio de Justicia vy

registrado ante el Ministerio de Relaciones Exteriores de Colombia.

A continuacifn se traducen los sellos y legalizaciones de un
documento escrito en inglés y esapafiol por medio del cual Bayer
CropScience AG, domiciliado en Alfred-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 enerc de 2003 y
otorga derechos de representacién y poder a los Doctores EMILIO
FERRERO, tpa. 31929; GONZALO PERDOMO, tpa. 831; LUZ CLEMENCIA DE

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

Carrera 4° No. 72-35.

Dado y firmado hoy 12 de febrero de 2003

en Leverkusen

por Dr. Axel Brader, Dr. Ralf-Rildiger Jesse

L

Bayer, Crdpfcience AG

Firma Ilegible Firma Ilegib , Foay

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

anterior del Doctor Axel Bader y del Doctor RAMf-Ridiger Jesse como
DI

12

CEoF. VARGAS .

TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL

ESPANOL - INGLES — INGLES - ESPAROL

RES. 0001 DE ENERO 4 DE 19991
MINISTFRIO) DF RISTICIA



Secretarios de Bayer CropScience AG,

una sociedad actualmente

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

direccién en Alfred-Nobel-Str. 50, 40789 Monheim, Alemania. i)ado Y

firmado en Leverkusen el 12 de febrero del 2003.

Firma Ilegible
Notario Pidblico Selio

L

Se anexa autenticacién notarial en alemin de las firmas @terz.ores

v 3

Respaldo: g e =
pR 0 RE
Apostilla expedida por Alemania y certificado el ;;_1.; defe 0o de
ep)  — W
2003 bajo el nimero 482/03. i3 =-2

TE Wl

w
¥R
Fezbis

-t

Es traduccién fiel y completa de la cual se deja copia

en esta
g5 2 H
oficina para su confrontacién. BES o rw
DVZ/ID-4268/WPCL002G/COLO 13549-841-002-0 32‘:}; S e
36
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(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

<

(19) Weltorganisation filr gelstiges Eigentum

/o J“.‘M
“ia nVira

[
<

S EEEE RN

(10) Internationale

ale VerOffentlichungswmmmer
WO 2005/092897 A2

Internationales Biiro, . SOM
{43 Intlernationales Vertiffentlich -
6. Oktober 2005 (06.10.2005) PCT
(51) Internationale Patentklassifikstion”: CO7D 491/10,
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_ Verfihren za ihrer Herstellung und ihre Verwendung als Schidlingsbekimpfimgsmittel und/oder

Dic Erfindng betrift muSerdem neue seleldiv-herbizide Wirkstofficombinationen, die 2,4,6-

e el gl o

phenylsubstituierte cyclische Ketoenole einerseits und zmmindest eine die Kulturpflanzenvertrig- -

ﬁ&ﬁtmnavmmmmmmmmmmmm
selektiven Unkrauthekimpfung in verschiedenen Nutzpflanzenkulturen verwendet werden kinnen.

Van 3-Acyl-pyrrolidin-2,4-dionen gind pharmszeutische Eigensohaften vorbeachricben (S. Suzuki
et al. Chem. Pharm. Bull. 15 1120 (_1961)). Weiterhin wurden N-Phenylpyrrolidin-2,4-dions von
R.Schmiuu‘mdﬂ.Mﬂdmbm(LiebipAm.Chm.MlWS) synthetisiert. Eine
biologische Wirksamkeit dieser Verbindongen wurds picht beschrieben.

In EP-A-0262399 und GB-A-2 266888 werden 3bnlich strukturierte Verbindungen (3-Aryl-
pyrrolidin-2 4-dicne) offenbart, von denen jedoch keine herbizide, insektizide oder akerizide
Wirkung bekanmt geworden ist. Bekamit mit herbizider, insektizider oder akerizider Wirlamg sind
unsubstitnierte, bicyclischa 3-Aryl-pyrrolidin-2 A-dion-Derivate (EP-A-355 599 und EP-A-415 211

vad JP-A-12-053 670) sowie substituierte monocyolische 3-Aryl-pyrrolidin-2 4-dion-Derivate (EP-
A-377 893 und EP-A-442 077).

Weiterhin bekannt sind polycyclische. 3-Arylpyrrolidin-2 4-dion-Derivate (EP-A-442 073) sowie
18-Arylpyrrolidin-dion-Derivate (EP-A-456 063, EP-A-521 334, EP-A-506 298, EP-A-613 884,
EP-A-613 885, WO 94/01 997, WO 95/26 954, WO 95/20 572, EP-A-0 668 267, WO 96/25 395,
WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02 243, WO 97/36 868, WO 97/43275, WO 98005638,
WO 9806721, WO 98/25928, WO 99/16748, WO 99/24437, WO 99/43649, WO 99/48869, WO
99/55673, WO 01/17972, WO 01/23354, WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/024688, WO
04/007448, WO 04/080962, WO 04/065366, DB-A-10326386)

Fs ist belannt, dess bestimmie substituierte A3-Dilydrofuren-2-on-Derivate herbizide Eigen-
schafien besitzen (vgl DE-A-4 014 420). Dic Synthese der als Ausgangsverbindungen verwen-
deten Tetronsurederivate (wis 2.B. 3-(2-Methyl-phenyl)-4-hydroxy-5-(4-flucrphenyl)-A3-dihydro-
furanon(2)) ist cbenfulls in DE-A-4 014 420 beschricben. Ahnlich struldurierte Verbindungen
olme Angsbe ciner insckiiziden und/oder sloriziden Wirksamkeit sind aus der Publilmtion
Campbell et al., J. Chem. Soc., Perkin Trans. 1, 1985, (8) 1567-76 bekanpt, Weiterhin sind 3-Aryl-
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A-dibydrofursnon-Derivete mit herbiziden, skariziden und inseXiiziden Figenschaften aus EP-A-
528 156, EP-A-0 647 637, WO 95/26 345, WO 96/20 196, WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO
97/01 535, WO 97/02243, WO 97/36 868, WO 98/05638, WO 98/25928, WO 99/16748, WO
99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/23354, WO 01/74770, WO
03/062244, WO 04/024688, WO 04/080962, DE-A-10326386 bekmnnt. Auch 3-Aryl-A3-
dibydrothiphen-on-Derivate sind bekannt (WO 95/26 345, 96725395, WO 97/01 535, WO
97/02 243, WO 97/36 868, WO 98/05638, WO 98/25928, WO 99/16748, WO 99/43649, WO
99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/23354, WO 01/74770, WO 03/062244, WO
04/080962, DB-A-10326386).

(vgl: A.M. Chirazi, T. Kappe und B. Ziegler, Arch. Pharm. 309, 558 (1976) und K.-H. Boltzs und
XK. Heidenbluth, Chem. Ber. 91, 2849), wobei fiir diese Verbindungen eine mdgliche Verwendbar-
keit als Schildlingsbek#mpfingsmitte]l nicht angegeben wird. Im Phenylring substituierte Pherryl-
pyron-Derivate mit herbiziden, akariziden und insektiziden Bigenschaften sind in EP-A-588 137,
WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02 243, WO 97/16 436, WO 97/19 941,
WO 97/36 868, WO 98/05638,. WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972 tnd
WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/080962, DE-A-10326386 beschricben.

Beatimmie, im Phemnylring unsubstituierte 5-Phenyl-1,3-thiszin-Derivate sind bereits bekennt ge-
worden (vel. E. Ziegler und B. Steiner, Monatsh. 95, 147 (1964), R Ketcham, T. Kappe und
E. Ziogler, J. Heterocycl. Chern. 10, 223 (1973)), wobéi fir dieso Verbindungen eins magtiche An-
wendung als Schidlingsbekimpfongemitte] nicht angegeben wird. Jm Phenylring substitmierte 5-
Phenyl-1,3-thiszin Derivate mit herbizider, skarizider und insektizider Wirkung sind in
WO 94/14 785, WO 96/02 539, WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02 243, WO 97/02 243,
WO 97/36 868, WO 99/05638, WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972 und
WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04080962, DB-A-10326386 beachrieben.

Es ist beknmt, dass bestimmte substituierte 2-Aryleyclopentandione herbizide, insektizide und
ekurizide Eigenschaften besitzen (vgl. zB. US-4283 348; 4338 122; 4436 666; 4526723,
4551 547; 4 632 698; WO 96/01 798; WO 96/03 366, WO 97/14 667 sowie WO 98/39281, WO
99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/74770, WO 03/062244, WO
04080962, DE-A-10326386. AuBlerdem sind Mhmlich substituierte Verbindimgen beksnnt; 3-
Rydraxy-5,5-dimethyl-2-phenylcyolopent-2-en-1-on aus der Publiketion Micklefield et al., Tetra-
hedron, (1992), 751926 sowie dér Naturstoff hvolutin (-)-cis-5-(3,4-dihydroxyphemyl)-3,4-
dihydroxy-2-(4-liydroxypbenyl)-cyclopent-2-n-one us der Publikation Bdwards et al,, J, Chem.
Soc. S, (1967), 405-9, Rine insekdizide oder akarizide Wirlumg wird nickt beschrisben. Anerdemn -

- Hinnyer ———
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ist 2~(2,4,6-Trimetlyylpheny()-1,3-indendion aus der Publikation J. Economic Entomology, 66,

(1973), 584 und der Offenlegnngeschrift DR-A 2 361 084 bekammt, mit Angabe von herbiziden und
akeririden Wirkimgen,

Es ist belunnt, dass bestimmts substitierte 2-Aryloyclobexendione herbiride, insektizide und
5 akerizide Bigenschaften besitzen (US-4 175 135, 4209432, 4256 657, 4256 658, 4256 659,
4257858, 4283348, 4303669, 4351666, 4409153, 4436666, 4526723, 4613617,
4 659 372, DE-A 2 813 341, sowie Wheeler, T.N,, J. Org. Chem. 44, 4906 (1979)), WO 99/43649,

WO 95/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/080962,
DE-A-10326386.

10  Eaist bekunnt, dass bestimmte substitnierte 4-Aryl-pyrezolidin-3,5-dione alerizide, inscktizide und
herbizide Bigrnschafien besitzen (vgl. z.8. WO 92/16 510, EP-A-508 126, WO 9611574, Wwo ()
96/21 652, WO 99/47525, WO 01/17 351, WO 01/17 352, WO 01/17 353, WO 01/17 972, WO
01/17 973, WO 03/06 2244, WO 03/028 466, WO 04/080962, DE-A-10326386, DE-A-10331675.

Dic Wirksumkeit und Wikmgstweits dieser Verbindungen ist jedoch insbesandere bei niedrigen
15 Aufwsndmengen und Konzentrationen nicht immer voll mifriedenstellend. Weiterhin ist die

Es wurden nun nene Verbindungen der Farmel (f) gefunden
) :
cKE-Q-Y @
p :

20 W mm.mmm,mmu.m-binm,ammm
gegebencnfulls gubstitoiertes Cycloalkyl-alkendiyl-axy steht, welches gegcbeneafalls
durch Hetercatome mnterbrochen sein kann,

in welcher

X  for Halogen steht,

Y fir Alkyl steht,

25 CKE fireine der Gruppen
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(5), Q
A“SNo d o
Y
AN
(7) oder N (8) steht
D’N
(o]

fir Wasserstoff, jeweils gogebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl,
Alkenyl, Alkoxyulkyl, Alkylthioalkyl, gesBitiptes oder ungesttigtes, .

falla substituiertes Cycloalkyl, in welchem gegebenentills mindestens cin Ring-
stom darch ein Hleteroatorn evsoizt ist, oder jeweils gegebenenfulls durch Halogen,
Alky], Halogenalkyl, Alkexy, Halogenalkoxy, Cysno oder Nitro eubstitniertes
Aryl, Arylalkyl oder Hotaryl steht, ) _

A und B gemeinsam mit dem Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, fir einen ge-

skitigien oder ungestttigten, gogsbenenfulls mindestens cin Heteroatom enfhalten-
den unsubstituierten oder substituierten Cyclus stchen,

16

fitr Wasserstoff oder cinen gegobenenfalls substitas Mmdﬂ']\oihoAnﬂ'-”

Alkeayl, Alkinyl, Alkoxylkyl, gesittigtes oder ungeshitigies Cycloalkyl, in
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welchem gegebenenfalls cines oder mehrere Ringglieder durch Heteroatome
ersetzt sind, Arylalkyl, Aryl, Hetarylalkyl oder Hetury! steht oder
A und D gemeinsam mit den Atomen xn die sie gebunden sind, fir einen gesBttigten oder
ungesfittigten und gogobenenfalls nur im Fall von CKB=~1 mindestens ein Hetero-
atom enthaltenden, im A, D-Teil unsubstituierten oder substituierten Cyclus atchen,
baw. )

A und Q! gomeinsem fir gegebeneafulls durch Hydroxy, jeweils gegebenenfalls substi-
tuiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Cyoloalkyl, Benryloxy oder Aryl substituiertes
Alkundiyl oder Alkendiyl stehen oder

Ql  fir Wasserstoff oder Alkyl steht,
Q2, Q4, @ und Q6 unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff oder Alkyl stchen,

Q3  for Wassersioff, fiir gegebenenfalls substitniertes Alkyl, Alkoxyalkyl, Alkylthio-
alkyl, gegebenenfulls substitniertes Cycloalkyl (worin gegebenenfalls eine
Methylengroppe durch Sauerstoff oder Sohwefel ersetzt ist) oder gegebenenfills

Q3 und Q* gameinsam mit dem Kohlenstoffistom, an das sie gobunden sind, fir einen ge-
skttigten oder ungeshitigien, gagebenenfalls oin Heteroatom enthaltenden unsubsti-

G fir Wassarstoff (a) oder fiir eine der Gruppen

o} R

L

so—R’ —p
/lLR‘ (b), )j‘m‘R2 @ %R, L// R (o),
R®

EM  oder >—N:R, (@
L

steht,

wosin

E fiir ein MetallionBquivaient oder ein Ammoniumion steht,

L fitr Sanerstoff oder Schwefel steht,

1] -y oy
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fir Semerstoff oder Schwefel stekht,

fir jeweils gegobenenfalls durch Halogen substitniertes Alkyl, Alkenyl,
Alknxyalkyl, Alkylthioalkyl, Polyalkoxyalkyl oder gegebenenfalls durch
Halogen, Alkyl oder Alkoxy substituiertes Cycloalkyl, das durch min-
destens ein Heteroatom unterbrochen sein ksun, jeweils gegebenenfulls
substituiertes Phenyl, Phenylalkyl, Hetaryl, Phenoxyalkyl oder Hetaryloxy-
alkyl stcht,

fir jeweils gogebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alkenyl,
Alkoxyalkyl, Polyelkoxyalkyl oder fitr jeweils gegebenenfalls mibsti-
tuiestes Cycloalkyl, Phemyl oder Benzyl steht,

R3, R4 und RS unabhingig voncinander fiir jeweils gogebenenfalls durch Halogsn

substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylemino, Dialkylamino, Alkylthio, Alke-

nylthio, Cycloalkylthio und fir joweils gegebencnfulls substituiertes Phe-

nyl, Benzyl, Phenoxy oder Phenyithio stehen,

R6 und R7 unabhiingig voneinander flir WasserstofE, joweils gegebenenfalls durch

Halogen substitniertes Alkyl, Cycloalkyl, Afkenyl, Alkoxy, Alloxyalkyl,
fiir gegebenenfalls substituiertes Phenyl, fitr gegebenenfalls substitniertes
Benzyl stehen, oder gemeinsam mit dem N-Atom, an das sie gebunden
sind, fir einen gegobenenfalls durch Sanerstoff oder Schwefel unterbro-
chenen Cyclus stehen.

moVﬂmemmelmmmtAWMdaMhm,m
setzmg vorliegen, die gogebenenfalls in tiblicher Art und Weise getronnt werden kinnen, Sowohl
die reinen Jsomeren als auch dic Isomerengemische, deren Herstellhmg und Verwendung sowio
diese enthaltende Mittel sind Gegenstand der vorliegenden Erfindung, Im folgenden wird der Bin-
fachheit halber jedoch stets von Verbindungen der Farmel () gesprochen, obwobl sowchl die
reinen Verbindmgen als gegebenenfills such Gemiache mit onterschiedlichen Anteilen en iso-
meren Verbindungen gemeint sind.

Unter Binbezichung der Bedeutmgen (1) bis (8) der Gruppe CKE ergeben sich folgende haupt-
sichliche Strukturen (I-1) bis (I-8): '

A%
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A { X A { X
B Y (-
N (1), B 5 Y (2.
D ow o W
A o-Gx X
. c)
87T N\ Y (3, A Y
8 | (-4,
oW D™ "o ow
0O X AQ x
B G
SN Y Y (), 3
J{s (I'S)- Q'
AT SNTY o W
A\ Gx
N Y
N
D w (-8),
o .
worin
A,B,D,G,Ql, Q2 Q3, ¢4, Q5,Q5, W, X und Y die oben angegebene Bedeutung haben. O

Unter Einbezichung der verschiedenen Bedeutungen (), (b), (c), (d), (¢), () und () der Gruppe G
ergoben sich folgende hanptsichliche Strukiuren (I-1-8) bis (I-1-g), wenn CKE fiir die Grappe (1)
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@-1-g):

A,B,D, B L, M, W, X, Y, R}, R2, R3 | R4, RS, RS und R7 die cben angegebenen Bedeutungen.
besitzen.

Unter Rinbeziehung der verschiedenen Bedeutrmgen (a), (b), (), (d), (¢), () und (8) der Gruppe G

ergoben sich folgende hauptsichlichs Strukturen (-2-s) bis (I-2-g), wean CKB fiir die Gruppe (2)
steht, '

- ——



PCT/EP2005/002605

(I-2-a):
A OH
B
\ Y
0o
ow
-2y @-2-d):
h
O—CMR?
A X r
B
Y
(o}
ow
(-2-¢): @-210:
O-E
A X
B
Y
(o]
oW

a-2-g):
L
i K
0—C-N_
7
A X R
B
Y
0
oOw
worin

A,B,E L M, W,X,Y,R], R2 R3, R4, RS, R6 und R7 dic oben mgegrbene Bedeutung haben.
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Unter Rinbeziehimg der verschiedenen Bedeutungen (8), (b), (), (d), (¢), (f) und (g) der Gruppe G -
ergeben sich folgends bauptsiichliche Strukturen (J-3-8) bis (I-3-g), wean CKE fiir die Gruppe (3)
steht,

(-3-a):

A OHX

ow

(@-3-c):

¥ ' T
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A, B, B L M W, XY, R!, R2, B3, R4, R3, RS und R7 dic oben angegebenen Bedeutung
besitzen, (j)

Die Vesbindungen der Forme] (1-4) kBnnen in Abhiingigkeit von der Stolhung des Substituenten G
5  indenzwel isomeren Formen der Formeln (I-4-A) und (3-4-B) vorliegen,

? A 0 X
A OX 4
D / Y
A y 0
o o W
oOw . G
I4-A) (1-4-B)
was durch die gestrichelte Linie in der Formel (1-4) um Auadruck gebracit werden soll, O

Die Verbindungen der Farmein (1-4-A) und (1-4-B) kiianen sowohl als Gemische als auch in Form
ibrer rcinen Isomeren vorliegen, Gemische der Verbindungen der Formeln (1-4-A) und (J4-B)
lassen sich gegebenenfalls in an sich bekmmnter Weise durch physikalische Methoden trennen,

10  beigpiclsweise chrch chromatographische Methoden.

Aus Griinden der besseren Ubarsichtlichkeit wird im folgenden jeweils nur eines der mBglichen
Isomeren anfgefihrt. Das schlieft nicht ans, dass die Verbindungen gegebenenfills in Form der
Isomerengemische oder in der joweils anderen jsomeren Form vorliegen kinnen.

Unter Rinbezielung der verschiedenen Bedeuhmgen (a), (b), (0), (d), (0), (f) und (g) der Gruppe G
15 argeben sich folgende hauptsSchliche Strukinren (1-4-) bis (14-g), wenn CKE fiir dis Gruppo (4)
steht,



(-4-c):

(I-4-e):

- - E————
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A, D, B, L, M, W, X, Y, R], R2, R3, R4, RS, RS und R7 die oben angegebenen Bedeutungen
besitzan,

Unter Rinbezichhmg der verschiedenen Bedeutungen (a), (b), (), (), (¢), (f) und (g) der Gruppe G
ergeben sich folgande hauptsichliche Strukinren (I-5-4) bis (I-5-g), wenn CKE fir dis Grappe (5)
sicht, '

(-5-a): I-5-b):
A
=N
S 0
R\ = X
)v— 14)
o
w Y

(-5-¢): @-5-d):

- el I TR

O
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worin

AB,L,M, W, X, Y, R}, R2, R3, R4, R5, RS und R7 die oben angegebenen Bedeutungen besitzen.

Die Verbindungen der Formel (I-6) kianen in Abbangigkeit von der Stellung dea Substituenten G
O in den zwei isomeren Formen der Formein (I-6-A) und (I-6-B) vorliegen,

G
A o x
B
DQ Q'
Q' O W

(-6-A)

A o x

B.—
O
-~

@ ow
Q

(-6-B)

5  was durch die gestrichelts Linio in der Formel (1) zum Ausdruck gebracht werden soll.

. Die Verbindungen der Formeln (3-6-A) und (I-6-B) kinnen sowohl als Gemische als such in Form
ibrer reinen Isomeren vorliegen. Gemische der Verbindungen der Formeln (1-6-A) und (1-6-B)
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Inssen sich gegebenenfulls durch physikatische Methoden trennen, beispielsweise durch chromato-

graphische Methoden.

Aus Griinden der besseren Ubersichtlichkeit wird im folgenden joweils nur cines der mBglichen
Jsomeren aufgefiihrt. Das schlieft nicht aus, dass die Verbindungen gegebenenfalls in Farm der
Isomerengemische oder in dﬂ'jewaﬂlmdnénilmnuml"mmvmﬁegmknm

Unter Binbeziclmng der verechiedenen Bedentungen (8), (b), (¢), (d), (€), {f) vnd (g) der Gruppe G
ergeben sich folgende hauptsichlichen Strukturen (J-6-2) bis (1-6-g):

(1-6-a):

A OH

(-6-b):
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A B, Ql, Q2 B L M W, X, Y, RL, R2, B3, R4, RS, RS und R7 die cben angegsbenen
Bedeutimgen besitzen.

Die Verbindungen der Formel (I-7) kinnen in Abhingigkeit von der Stellung des Substituenten G
in den zwei isomeren Formen der Formeln (J-7-A) bzw, (I-7-B) vorliegen, was durch die ge-
strichelte Linie in der Formel (I-7) zum Ausdruck gebracht werden soll:

. E ) B A oXx
B Q
e U 0o va
Qo w (|;
(-7-A) ' (-7-B)

Die Verbindungen der Formeln (I-7-A) bzw. (1-7-B) kiinnen sowohl als Gemische als auch in Form
ihrer reinen Isomeren vorliegen. Gemische der Vabindungen der Formeln (17-A) und (7-B)
lassen sich gegebenenfells durch physikalische Methoden trenmen, beispielsweise durch chromato-

Ans Griinden der besseren Obersichtlichkeit wird im Folgenden jeweils nur cines des mbglichen
Isomeren enfgeflihrt. Das schlieBt ein, dass die betreffonds Verbindung gegebenentalls als Iso-
merengemisch oder in der jeweils anderen isomeren Form varfiegen kann. '

Unter Einbeziebung der verschiedenen Bedeubmgen (a), (b), (6), (), (0), (£) wnd (g) der Gruppe G
exgeben sich folgende hauptslichlichen Strukturen (1-7-s) bis (1-7-g):

72
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A B, E LM Q3, @A Q5 Q5 W, X, Y, Rl, RZ, R3, R4, R3, RS und R7 die oben angegebenen
Bedeutungen besitzen.

Die Verbindungen der Formei (I-8) kinnen in Abhiingigkeit von der Stelhmg des Substituenten G
in den zwel isomeren Formeln (1-8-A) und (I-8-B) vorlicgen,

G\
(8] 0
D D
N L\
JOS A SIS o S e ="
A A
G,o o |

was durch die gestrichelte Linie in der Formel (I-8) zum Apsdruck gebracht werden soll.

Die Verbindungen der Formeln (-8-A) und (I-8-B) kiianen sowobl als Gemische als such in Form
ibrer reinea Isomeren vorliegen. Gemische der Verbindumgen der Formel (-8-A) und (-8-B)
Inseen sich gegebenentalls in an sich belmmter Weise durch physikslische Methoden trenmen, bei-

_Aus Grilnden der besseren Ubersichtlichkeit wird im Folgenden jeweils nur eines der mBglichen

Iscmeren aufgefihrt. Das schliaBt nicht aus, dass die Verbindimgen gegebenenfalls in Form der
Isomerengemischs oder in der jowwils anderen isomeren Form vorliegen kinnen.

_ Unter Einbezichung der verschiedenen Bedeutungen (&), (b), (c), (@), (), (£) und (g) der Gruppe G

ergeben sich folgende hamptsiichliche Strukturen (1-8-a) (bis (I-8-g), wenn Het fir die Gruppe (8)
steht,
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(+8-a):

D\

AN V. Y
OH

PCT/EP2005/002605

A,D,E L M W, X, Y, Rl B2, R3, R4, RS, RS md R7 dic oben angegsbenen Bedeutmgen

besitzen.

e et ol L
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Weiterhin wurde gefimden, dass man die neuen Verbindungen der Formel (I) nach einem der im'
folgenden beschricbenen Verfahren erhiil:

(A)  Msn erhilt substitnierte 3-Phenylpyrrolidin-2,4-dione bzw. deren Enole der Formel (I-1-6)

(I-1-a)

A, B,D,W,XundY dio oben angegebenen Bedeutungen haben,

Wwexn man
N-Acylaminosfiureester der Forme} (II)
CoR'
A—TB
X
Y, "’
o)
w Y
10 in welcheir

A,B,D,W,XundY die oben angcgebenen Bedeutungen haben,
und

RS fir Alkyl (bevorzugt C;-Cg-Alkyl) stebt,

inGaganmnainesVudnnnmgmimhmidinGmwmainﬂ-l_kuhhmolehﬂn
15 kondensiert,

(B) AvBerdom wurde gefinden, dass men substituierte 3-Phenyl-4-hydroxy-A3.dihydrofiran-
on-Derivate der Fame! (1-2-a)
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15
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I (-24)

A, B, W, X und Y die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in welcher

erhilit, wenn mean
Carbonaltureester der Formel (TIT)
A coRr' O

in welcher
A,B,W,X,YudR8 die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in Gegenwart cines Verdinnungsmittels und in Gegenwart einer Base intramolekmlsr lon-
densiest.

Weiterhin wurde gefonden, dass man substituierte 3-Phenyl-4-brydroxy-A3-dihydrothio- ®
phenon-Derivate der Formel (5-3-a)

A HO X

I-3-9)

in welcher
ABWXudY die oben angogebenen Bedentumgen haben,
erhiilt, wenn man

A-Ketocarbonsiureester der Forrnol (IV)

15 - alie: Wemn
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(b))

15
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in welcher
A,B,W,X, YundR8 die oben angegebenen Bedeutmgen haben und

v filr Wasseystoff, Halogen, Alkyl (bevorzugt C1-Cg-Alkyl) oder Alkoxy (bevorzugt
C1-Cg-Alkoxy) stelit,

gegebenenfalls in Gogenwart eines Verdinoungsmittols und in Gegenwart einer Shure
intramolekular cyclisiert.

Weiterhin wurde gefunden, dass man die neuen substituierten 3-Phenylpyron-Derivate der
Formel (1-4-2)

0 X
&)
PN\ 4 Y @42)
A OH W

in welcher

AD,W,XundY  dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

erhillt, wenn man
Carbonylvesbindungen der Formel (V)
0
D-IC!-CH,-A A
in welcher



WO 2005092897 - PCT/EP2005/002605

oder deren Silylenolether der Formel (Va)
CHA
D-C-0siR"), (va)
in welcher

‘A, Dund RS die oben angegebens Bedeutung haben,

5 mit Ketenshurehalogeniden der Forme) (VI)
X
Cl:OHal
Y C=C=0 D O
w
in welcher

W, XendY die oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fur Halogen (vorzagsweise fiir Chlor oder Brom) steht,

10 gegebenenfalls in Gegenrwart eines Verdiinnungsmitiels und gegebenenfalls in Gegeanwart
sincs Sinreakzeptors umsetzt.

Weiterhin wurde gefunden,

(E)  dass mem die neuen substituierten Phexyl-1,3-thiazin-Derivatc der Formel (I-5-0)

Y
/"'1\ | (-5-2)
A8 W
15 in welcher
A, W, X und Y die oben angegebene Bedeuhmg haben,

erhiilt, wenn man Thicamide der Formel (VII)
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in wulcher
A die oben engegebene Bedeuhung hat,

mit Ketansiurehalogeniden der Formel (V)

X (|>0Hal
Ao
O s v

in welcher
Hal, W, Xund Y die oben angegebenen Bedeuttngen haben,

gephnmﬁlhmGegmwmtmuVud&mmgsmﬂnhunﬂmebmﬂhme
- eines Skureakzeptors umsetzt

10 - Weiterhin wurde gefunden,
(F)  dass man Verbindungen der Formel (I-6-2)

A°Hx

© | D A e

on w
in welcher

A,B.QI.QZ.w.xtmd"g die oben angegebene Bedeutung haben,

15 erhillt, wenn men

—p—repgy- .y -~ EyEmr —
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in welcher

ABQLQ%LW,XmdY dicoben sngegebene Bedeutnng haben, und
RS fur Alkyl (insbesondere C;-Cg-Alkyl) steht,

gegebenenfalls in Gogonwart eines Verdinnungsmittels und in Gegenwart ciner Base

AvuBerdem wurde gefunden,

@

dass man Verbindungen der Formel (I-7-)

(-7

in welcher

AB,Q3,Q4 Q5 Q6, W,XmdY dic oben angegebene Bedeutung haben,

» il ol »

0




e v w wiy |
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in welcher
A,B,Q3,Q% Q5 Q5 W,XundY die oben sngegobene Bedeutung haben

und
R®  fir Alkyl (bevorzngt C-Cg-Alkyl) steht,

in Gegenwart eines Verdfinnungsmittels und in Gegsawart einer Base intramolekular kon-
densiert.

Weiterhin wurde gefunden, dass msn die Verbindungen der Formel (I-8-e)
M
_N Y (1-8-2)

in welcher
A,D,W,XundY  dic cben sngegebenen Bedeuhmgen haben,
erhiilt, wepn man |
Verbindungen der Farmel (X)

At

)
N~y *

in welcher
AwmdD dic oben anpegebens Bedentung haben,
@)  mit Verbindmgen der Formel (VI)

Hal
Y c=0 1)
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-27-
in welcher
Hal, X, Yund W die oben angegebenen Bedeutungen haben,

whwmvmmmmmham
eines SEureakzeptors umsetzt, oder

B) mit Verbindungen der Formel (XT)

in welcher
W,XundY dic oben angegebene Bedeutung haben,
und U fir NH, oder O-R" steht, wobei R® die oben genannie Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinmungsmittels und gegebenenfhlls in Gegenrwart
einer Base umsetzt, oder

7 Veabindungen der Formel (XII)

in welcher
A,D,W,X,YundR8 dic oben engegebene Bedeutung haben,

gogsbenenfulls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels tmd gegebenonfalls in Gogenwart
ciner Bage umsectzt.

AuBerdem wurde gefonden



10

15

WO 2008/092897

®

@
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dnss mum die Verbindungen der oben gezeigten Formeln (1-1-b) bis (1-8-b), in welchen A,

B, D, Q!, @2, 3, ¢4, Q5, @6, R}, W, X, und Y die oben angegebencn Bedeutungen
haben, exhiilt, wenn man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (1-1-8) bis (I-8-8), in
welchen A, B, D, QL, Q2, @3, @4, @, @6, W, X und Y dic oben angegebenen Beden-
tungen baben, jeweils

mit Sturchalogeniden der Formel (XIII)
Hal\n,R‘
o (Xm)
in welcher

Rl die oben angegebene Bedentung hat und
Hal fir Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) steht
oder
mit Carbonsfiureanhydriden der Formel (XIV)
Rl.coo-corl xav)
in welcher
Rl dic oben angegrbens Bedentung hat,

mbmmpawmv&mmmdwmmem

eines Shursbindemittels umsetzt;

dess man dic Verbindongen der oben gezeigten Formeln (1-1-c) bis (-8-c), in welchen A,

B, D, Ql, @2, @3, @4, Q5, Q5,R2, M, W, X und Y dic oben angegebenen Bedeutungen

haben und L fir Saverstoff steht, erhllt, wenn man Verbinduagen der oben gezrigten

Formeln (I-1-a) bis (1-8-a), in welchen A, B, D, Q1, @2,Q3, @4, Q5, Q5, W, X und Y die

oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils '

mit Chlorameisensilureestern oder Chlorameisensiiurethioestern der Formel (XV)
R2M-CcO-C xv)

inwalcher.

23
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-29-
R2uwdM  die aben angegebenen Bedoutmgen haben,

gogebenenfalls in Gegerrwart eines Verdfinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwert

dass man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-c) bis (1-8-c), in welchen A, B,
D, Ql, @2, @3, Q% Q5, Q5, R2, M, W, X tnd Y dic oben angegebenen Bedeutnngen
haben und L fir Schwefel steht, echilt, wenn man Verbindungen der oben gezeigten
Formeln (I-1-a) bis (1-8-8), in welchen A, B, D, Ql, Q2, Q3, @4, @5, Q6, W, X und Y die
oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils

mit Chlormonothioameisensuresstern oder Chlordithioameisonsifureestern der Formel
xvD

G\'sr v

in welcher
MuwdRZ  dic oben engegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenrwart einos Verdiinmmngsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart
eines S@urchindeamittels umsetzt

und

dass man Verbindungen der oben geerigten Formeln (i-1-d) bis (1-8-d), in welchen A, B,
D, Q, Q2, @3, @4, Q5, QF, R3, W, X und Y dic oben angegebenen Bedeutungen haben,
erbi}i, wenn man Verbindongen der oben gezeigten Formeln (J-1-8) bis (1-8-a), in welchen
A,B,D,Ql, Q2, 3, Q% QF,Q5, W, X und Y die oben angegebenen Bedeastungen haben,
jeweils

mit Sulfonsiurechioriden der Forme!l (XVII)
R3-80,-Q1 (0.4 1)
in welober

R3  die oben angegebenn Bedeutung hat,

O

®
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gegebumﬁﬂshﬁmwmteianadﬁmmmﬂﬂ:mdmbmﬂﬂsinGmut
cines SAnrebindemittsls umsetet,

dass man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (f-1-¢) bis (I-8-¢), in welchen A, B,
DILDQII Qzl QS-Q"nQS-QG.R4aR5.W.xﬂndeieobmmpgemeedmhmgm

- haben, erhiilt, wenn man Verbindungen der oben gezeigten Formeln {I-1-a) bis (I-8-8), in

welchen A, B, D, Ql, Q2. @3, @4, Q5, QF, W, X und Y die oben angegebenen Beden-
tungen haben, jeweils

mit Phosphorverbindungen der Formel (XVII)

1y

in welcher
L,R4undR> die oben angegebenen Bedeutungen haben vnd
Hal fur Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) stehit,

gegobenenfills in Gegenwart eines Verdinnungamittels und gegebenemfalls in Gegemrwvart
eines SAurebindemittels umsetzt,

dass men Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-f) bis (I-8-f), in welchén A, B, D,
E, Q, Q% Q3 Q4 Q5 Q6, W, X und Y dic oben angegebenen Bedeutungen haben,
erhitk, wenn man Verbindungén der Formeln (I-1-a) bis (I-8-a), in welchen A, B, D, Ql,
Q2,Q3, @4, @5, @6, W, X und Y die oben angegebenen Bedeutingen haben, jeweils

mit Metallverbindungen oder Aminen der Formain (XIX) oder (XX)

R%. _R"
1 N~
Me(OR1®),  (XIX) gz &0

in welchen

Me  fir ein cin- oder zweiwertiges Metall (bevorzugt ein Allmli- oder Erdalknlimetall
wie Lithium, Natrivm, Kalium, Magnesium oder Calcium),

t fiir die Zahl 1 oder 2 und
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R10, R11, R12 mnabhingig voneinander fiir Wasserstoff oder Aliyl (bevorzngt C;-Cp-
Alkyl) sichen, ]

gegebenentalls in Gegenwart cines Verdinmmgsmitisls nmsetzt,

Mmebimhmgmduob&:guﬁg_immehﬂ-l-g)bhﬂ-ﬂ-g).hwﬂohmA.B,
D, L, Q}, @2, Q3, &4, Q5, @5, RS, R7, W, X und Y die oben angegebenen Bedeutungen
hﬁm,utﬂtmmVubindmduobmmingmh(l—la)bis(l—S—n).h
welchen A, B, D, Q, Q2, @3, @4, Q5, Q5, W, X und Y dio oben mngegsbenen Bedeu-
tungen haben, jeweils

mit Isocysnaten oder Isothiocysnaten der Formel (XXI)

RE-N=C-L oot O
in welcher
Réund I dis oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinmungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart
cines Katalymators umsetzt oder

mit Carbemidsiarechloriden oder Thi iden der Formel (OXT)
L
R'\NJL XxXm)
7. d
R ®
in welcher

L, R6mndR7 die oben angegebenen Bedeutungen heben,

Mh_awmvwhwpwﬂhhw
dass man Verbindungen der oben gezreigten Formeln (§-1-8) bis (1-8-s), in welchen A, B,
DlQIsQ'lQ’I Q‘IQ’IQ‘IW|XMY£GMWMMM

wenn man Verbindungen der Formein (I-1-a%) bis (I-3-2), in welchen A, B, D, Q', @', Q'
Q*, Q@’, Q°, X md Y dis oben genammio Bodeutung haben und W* bevorzugt fitr Brom steht
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oH W'  oHw

A A

BT N Y (te), B N Y  (k2a)
N

D o X o X

in welcher

w mmmwmwhw@vm
' mittel, eines Cu-1-Salzes (2B. CuBr, Cul) und ciner starken Base (zB. Nairivmohydrid,
Kalium-tert -butylat) oomsctzt.

Weitethin wurde gefinden, dass die nenen Verbindungen der Formel (I) eine sehr gute Wirk-
aufweisen.

HWMMmembmhmbmmmurﬂm—Vuﬂg-
 lichkeit verbessernden Verbindungen (Safonem/Axtidots) ausgesprochen gut die Schiidiging der
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Kultorpflanzen verhindert und besonders vorteilhaft als breit wirksems Kombinationspritparate zur
selektiven Bekimpfung von unerwiinschten Pflanzen in Nutzpflanzenknltnren, wie z.B. in Getreide
sber auch Mais, Soja und Reis, verwendet werden kitnnen.

QGegenstand der Briinchmg sind selektiv-herbizide Mittel enthaltend cinen wirksamen Gehalt an

Ly mmmw@mmr«mmnmmux
und Y die oben angegebene Bedeutung haben

md

() zmindest eins die Kultwpflanzen-Vertriiglichkeit verbegsernde Verbindung sos der folgen-
den Gruppe von Verbindungen:

4 Dichloracetyl-1-oxa-4-aza-spiro[4.5]-decan  (AD-67, MON-4660), 1-Dichloracetyl-hexalydro-
3,3,8a-trimethylpyrrolo]1,2-a]-pyrimidin-6(2H)-on (Dicyclosion, BAS-145138), 4-Dichloracetyl-
3,4-dihydro-3-methyl-2H-1,4-benzoxazin = (Benoxacor), 5-Chlor-chinolin-8-oxy-csxigsture-(1-
methyl-hexylester) (Cloquintocet-mexyl - vgl. such verwandte Verbindungen in EP-A-86750, EP-
A-94349, EP-A-191736, EP-A-492366), 3-(2-Chlor-benzy)-1-(1-metiryi-1-phenyl-sthyl)-bamstoff
(Cunnyluron), a-{Cysnomethoximino)-phenylacetonitril (Cyometrinil), 2,4-Dichlor-phenoxyessig-
sioro (24-D), 4-(2,4-Dichlor-phenoxy)-buttersture (2,4-DB), 1-(1-Melryl-1-phenyl-ethyl)-3-(4-
tnethyl-phenyl) hamstoff (Deimuron, Dymron), 3,6-Dichlor-2-methoxy-benzoesiure (Dicamba),
Piperidin-1-thiocarbonsiinre-S-1-methyl-1-phenyl-ethylester (Dimepiperate), 2,2-Dichlor-N-(2-
ox0-2-(2-propenylamino)-ethyl)N-(2-propenyl)-acetsmid  (DKA-24), 2,2-Dichlor-N,N-di-2-pro-
penyl-acetamid  (Dichlormid), 4,6-Dichlor-2-phenyl-pyrimidin  (Fenclorim), 1-(2,4-Dichlor-
phenyl)-5-trichlormethyl-1H-1,2,4-riszol-3-carbonsinre-etiylester  (Fenchlomzole-sthyl - vgl.
such verwandte Verbindungen in EP-A-174562 und EP-A-346620), 2-Chlor-4-friflucrmethyl-thi-
azo}h-5-carbonslinre-phenyimethylester  (Florezole),  4-Chlor-N-(1,3-dioxolsn-2-yl-methoxy)-a-
trifluor-acetophenonoxim  (Fhxxofenim), 3-Dichlaracetyl-5-(2-furanyf)-2,2-dimethyl-oxazolidin
(Purilamle, MON-13900), Biliyl-4,5-dihydro-5,5-diphenyl-3-isoxazolcarboxylat (Isoxadifen-eftyl
~vgl. auch verwandte Verbindungen in WO-A-95/07897), 1-(Bthoxycarboayl)-ethyl-3,6-dichlér-2-
methaxybernmost (Lactidichlor), (4-Chlor-o-tolylaxy)-essigatiure (MCPA), 2-(4-Chlor-o-tolyloxy)-
propionsiure (Meooprop), Diethyl-1-(2,4-dichlor-pheny!)-4,5-dilrydro-5-msthyl-1H-pyrezol-3,5-di-
carboxylst (Mefenpyr-diethy! - vgl, mch verwandte Verbindmgen in WO-A-51/07874) 2-Dichlor-
methyl-2-methyl-1,3-dioxolsn  (MG-191),  2-Propenyl-1-oxa-4-azaspiro[4.5]decane-4-carbodi-
thicate (MG-838), 1,8-Naphthalstnreanhydrid, w-(1,3-Dioxolan-2-yl-methoximino)-phenylaceto-
nitil (Oxabetrindl), 2,2-Dichlor-N-(1,3-dioxolan-2-yl-metiyl)-N-(2-propenyl)-acetamid  (PPG-

)
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12_92). 3-Dichlomcetyl-2,2-dimethyl-oxazolidin (R-28725), 3-Dichlomoetyl-2,2,5-trimethyl-oxa-
" zolidn (R-29148), 4-(4-Chlor-o-tolyl)-buttersiure, 4-(4-Chlor-phenoxy)-buttersfiure, Diphenyl-

methoxyessigsfiore, Diphenylmethoxyessigsfure-methylester, Diphenylmethoxyessigsfnre-ethyl-
ester, 1-(2-Chlor-phenyl)-5-phenyl-1H-pyrazol-3-carbensiure-methrylester, 1-(2,4-Dichlor-phenryl)-
5-mefhyl-1H-pyrazol-3-carbonsiiro-cthrylester, 1-(2,4-Dichlor-phenyl)-5-isopropyl-1H-pyrazol-3-
carbonsiure-ethylester, 1-(2,4-Dichlor-phenyl)-5-(1,1-dimethyl-ethyl)-1H-pyrezol-3-carbonsiure-
ethylester, 1-(2,4-Dichlor-pheayl)-5-phenyl-1H-pyrazol-3-carbonsiure-ethylester (vgl. auch ver-
wandte Verbindungen in EP-A-269806 und EP-A-333131), 5-(2,4-Dichlor-benzy])-2-isoxazolin-3-
carbonsiture-ethylester, 5-Phenyl-2-isoxazolin-3-carbonsiure-ethylester, 5-(4-Fluor-phenyl)-5-
phenyl-2-isaxazolin-3-carbonsitore-ethylester (vgl. such verwandte Vebindungen in WO-A-
91/08202), 5-Chlor-chinolin-8-axy-essigstture-(1,3-dimethyl-but-1-yl)-ester, 5-Chlor-chinolin-8-
axy-essigafiure-4-allyloxy-buiylester, 5-Chlor-chinolin-8-cxy-essigsfure-1-allyloxy-prop-2-yl-ester,
5-Chlor-chinoxalin-8-oxy-essigsure-methylester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-cesigsiiure-ctiylester, 5-
Chlor-chinoxalin-8-oxy-cssigsiure-allylester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-essigsfiure-2-axo-prop-1-yL
ester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-malonsiiure-dicthylester, 5-Chlor-chinoxalin-8-oxy-malonsfvre-di-
allylester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-malonsiinre-diethylester (vgl. auch verwandte Verbindungen in
EP-A-582198), A-Carboxy-clhroman-4-yl-essigaliure (AC-304415, vpl. EP-A-613618), 4-Chlor-
phenoxy-essigsiiure,  3,3‘-Dimethyl-4-methoxy-benzophenon,  1-Brom-4-chlormethyisulfonyl-
benzol, 1-[4-@-2—M=Mybmyhulfamuyl)—phmyl]-3—mﬂhyl—hnnmﬁ (alias N-(2-Methoxy-

- benzoyl)4-[(methylamino-carbonyl)-amino}-benzolsulfonsmid), 1-{4-(N-2-Methoxybenzoylsulfa-

moyl)-phenyl]-3,3-dimethyl-harmstoft, 1{4-(N-4,5-Dimethylbenzoylisulfarmoyl)-phenyl}-3-methyl-
harnstoff, I{W-thﬂwlnﬂﬁmyl}pbmyl}s.s-&nﬂhﬁ-hnnmﬁ, N-(2-Methaxy-5-methyl-
benzoyl)-4-(cyclopropylaminocarbanyl)-benzolsulfonamid,

und/oder eine der folgenden durch allgemeine-Formeln definierten Verbindungen

L2 D
Ai RM m.)

der allgemeinen Farmel (Ia)

oder der allgemeinen Formel (TIb)

21



10

15

e —— —— a— . 1] sk e e ——

WO 2005092897

-35' PCT/EP2005/002605
xR}
| N
5
L
O\A R‘IE (nb)
oder der Formel (lIc)
R‘IT
R“/ﬁ\N/
'!‘ ” (Iic)
O
wobei

m fiir eine Zahl 0, 1, 2, 3, 4 oder 5 steht,

A'  fir eine der nechsichend skizgierten divalenten heterocyolissben Gruppierungen steht,

NN ~NTN ~ N~ A
oR® R' R'
o

n fir eine Zahl 0, 1, 2, 3, 4 oder 5 steht,

A}  fir gegebenenfills durch C-Ce-Alkyl und/oder C;-Cy-Allxy-carbomy! und/oder C,-Cy-
Alkenyloxy-carbony] substituiertes Alkendiyl mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen steht,

R4 for Hydroory, Mercapto, Amino, Cy-Ce-Alkoxy, C;-Co-Alkyifhio, C;-CeAlkylamino oder Di-
(Cr-Cealkyl)-amino stelt,

RIS for Fiydroxy, Marcapto, Amino, C;-Cr-Alknxy, Cy-CeAlkenylaxy, Cr-Ce-Alkenyloxy-C;-Co
alkoxy, C;-Ce-Alkylthiv, C;-Ce-Alkylamino oder Di-(Cy-Ce-alkyl)-amino steht,

R16  fur gegrbenenfalls dnrch Finor, Chlor und/oder Brom mibstituiertes C,-Co-Alkyl steht,

R17  fir Wasserstoff, joweils gegebenenfalls durch Fiuor, Chilor und/oder Brom substituiertes C;-
Ce-Alkyl, Co-CoAlkentyl oder C;-Cy-Alkiniyl, C;-CeAlkony-Cr-Ce-alky}, Dioxolsmy}-Cy-Cy-
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alkyl, Puryl, Pury}-Ci-Cealkyl, Thienyl, Thiszolyl, Piperidiny, oder gegebenenfulls durch -

Fluor, Chlor und/oder Brom oder C;-C-Alkyl substituieries Phenyl steht,

fir Wasserstoff, jeweils gogebenenfills durch Fluor, Chior und/oder Brom substituiertes Cy-
CeAlkyl, CrCoAlkenyl oder CrCe-Alkinyl, Cr-Ce-Alkoxy-Ci-Cealkyl, Dioxolanyl-C;-Cy-

- alkyl, Furyl, Furyt-Cr-Cralkyl, Thicnyl, Thiszolyl, Piperidicryl, oder gegebenenfalls durch

Finor, Chlor und/oder Brom oder C;-Co-Alkyl substituiertes Phenyl,

R17 und R' anch gemeinsam fiir jeweils gegebenenfulls durch C,-Cy-Alkyl, Phenyl, Furyl, einen

R19

r21

xl

x

annellierten Benzolring oder durch zwei Substituenten, die gemeinsam mit dem C-Atom, sn
das mie gebunden sind, inen 5- oder G-gliedrigen Carboxyclus bilden, substituiertes Cy-Cy-
Alkendiyl oder C;-Cs-Oxanliandiyl stelt,

fir Wassesstoff, Cyano, Halogen, oder filr jeweils gegebenenfulls durch Fluor, Chlor
und/oder Bram substituiertes C;-Cy-Alkyl, Cy-Cs-Cyoloalkyl oder Phenyl stelt,

fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Hydroxy, Cyano, Halogen oder C,-Cy-
Alkoxy sobstituiertes C,-Ce-Alkyl, Cs-Cq-Cycloalkyl oder Tri-(C,-Calkyl)-silyl steht,

for Wasserstoff, Cyano, Halogen, odar fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor
und/oder Brom substitniertes C;-C-Alkyl, Cs-Cs-Cyoloalkyl oder Phenyl sieht,

fir Nitro, Cysno, Halogen, C;-C-Alkyl, C;-C-Halogenalkyl, C;-CrAlkoxy oder C-Cy-
Halogenalkoxy steht,

fir Wasserstoff, Cyano, Nitro, Halogen, C-CeAlkyl, C-CeHalogenalkyl, Cr-CerAlkuxy
oder C;-C-Halogenalkxy stelt,

fiir Wassenstoff, Cyapo, Nitro, Halogen, Ci-C-Alkyl, C;-Cy-Halogenalkyl, C;-Cy-Alknxy
oder C;-C-Halogenalkoxy stebt,

und/oder die folgenden durch allgemeine Fonmeln definierten Verbindungen

der allgemeinen Formel (IId)

L
T
T L LG
soz
. (o]

S
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oder der allgemeinen Formel (Tis)

SO, @)

t fOr eine Zahl 0, 1,2, 3, 4 odex § stcht,
v fir eine Zahl 0, 1, 2, 3, 4 oder 5 steht,
R?2  fir WasserstofF oder C;-C-Alky! steht,

R2B  fir Wassersioff oder C;-C-Alkyl steht,

R fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfulls durch Cyano, Halogen oder C;-Cy-Alkuxy substitu-
iertes Ci-CoAlkyl, C-Co-Alkuxy, Cy-Co-Alylthio, Cr-Ce-Alkylamino oder Di~{C;-Cealkyl)-
amino, oder jeweils gegebenenfulls durch Cymno, Halogen oder Cy-Co-Alky] substituiertes
Cs-Ce-Cycloalkyl, Cs-Cs-Cycloalkylaxy, Cy-Ce-Cycloulkyithio oder Cy-Co-Cycloalkylamino

steht,

R25  fiir Wassorsioff, gegebeoentulls durch Cysno, Hydraxy, Halogen oder C;-Cy-Alknty stibstito-
jertes C;-Cs-Alky), jeweils gegebenenfills durch Cymno oder Halogen substituiertes Cy-Ce-
Alkenryl oder Cy-Cy-Alkiny), oder gegebenenfalls durch Cyano, Halogen oder Ci-Ce-Alkyl

substituiertes Cy-Ce-Cycloalkyl stelt,

RZ6  fiir Wamecstoff, gegebenenfalls dorch Cysno, Bydroxy, Halogen oder Cy-Ce-Alkoy substito-
iertes C;-Cq-Alkyl, jeweils gogebenenfulls durch Cyano oder Halogen substituiertes Cs-Cr
Alkenyl oder Cy-Ce-Alkinyl, gegebenenflls durch Cyano, Halogen oder C;-Co-Alkyl sub-
stituiextes Cy-Cy-Cyoloalkyl, odes gegebenenfalls durch Nitro, Cyano, Halogen, Cr-CrAlkyl,
C-CyHalogenalkyl, C;-Co-Alkoxy oder C;-Cy-Halogenalkoxy substitviertes Phenyl steht,

en mit R25 flir joweils gegebenenfills durch C;-Cy-Alkyl substituieries Cy-Co-

Alkendiyl oder C;-Cs-Oxaalkandiyl steht,

X* S Nitro, Cyano, Carboxy, Carbamoyl, Fornvyl, Sulfamoyl, Hydroxy, Amino, Halogen, C;-

Ce-Alkyl, C)-Cy-Balogenalkyi, C;-Cy-Alkoxy oder C;-Cr-Halogenalkoxy stehit, und

R e
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X*  fir Nitro, Cyano, Carboxy, Carbsmoyl, Formyl, Sulfsmoy), Hydroary, Amino, Halogen, Cy--
CerAlkyl, C-CeBalogenalkyl, C,-Ce-Alkoxy oder C,-C-Halogenalkoxy stebt.

Dio erfindungsgemAiBen Verbindungen sind durch die Formel (f) allgamein definiert. Bevormgte

Substituenten bzw. Bereiche der in der oben und nachstehend erwihnten Formeln anfgefiitrten

5 Reste werden im folgenden erintert:

W steht bevarzgt fir Cy-Ce-Alkny, C)-Co-Halogenalkoxy, C;-Co-Alkoxy-C;-Coralkaxy, Cp-
C-Alkoxy-bis-C;-C.ralkexy oder gegebenenfulls einfuch bis dreifach durch Fluor, Chiar,
Cy-Cy-Alkyl oder C-CrAlkoxy substitniertes Cy-Ce-Cyéloalkyl-Ci-Cy-allandiyloxy,
worin gegtbenenfalls eine Methylengruppe des Rings durch Saunerstoff oder Schwefel

10 lmtm'bmchm'whhnq
X stoht bevorzngt fir Helogen,
Y steht bevorzugt fir C-Cr-Alkyl,

CKR steht bovorzugt fir eine der Gruppen

0-G -G
A 4 A O
! (), BQ— @,
D (o} o
0-6 G
A { A
D00
15 o
.G
0 e
s,%j;’ ®) g (8)
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QQ ., .
Q Q

steht bevorzugt filr Wasserstoff oder jeweils gegebeneafally durch Halogen substitniertes
C1-C12-Ally], C3-Cg-Alkennyl, C1-Cyo-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, C1-Cjg-Alkylthio-Cy-Cg-
alkyl, gogebenenfills durch Halogen, C1-Cg-Alkyl oder C)-Cg-Alknxy substituiertes Cs-
Cg-Cysloslkyl, in welchem gegebenenfulls ein oder zwei nicht direkt benachbarte Ring-
glieder durch Saverstoff wnd/oder Schwefel ersetzt sind oder fitr jeweils gegebenenfalla
durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl, Cj-Cg-Halogenslkyl, C1-Cg-Alkoxy, C;-Cg-Halogen-
alkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder Naphthyl, Hetaryl mit S bis 6 Ring-
atomen (beispiclsweise Faramyl, Pyridyl, Imidazolyl, Triazoly), Pymazolyl, Pyrimidyl,
Thiszolyl oder Thieny), Phenyl-C)-Cg-alkyt oder Naphthyl-C1-Cg-alkyl,

steht bevorzngt fiir Wasserstoff, C1-Cy2-Alkyl oder C1-Cg-Alknxy-Cy-Cg-alkyl oder

und des Kohlenstoffatom an das sic gebunden sind, stehen beyormgt fir geshttigtes Cs3-
C10-Cycloalkyl oder ungesiittigtes C5-Cjo-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls ein Ring-
glied durch Sancratoff oder Schwefel ersetet ist und welche gegebenenfulls einfach oder
zweifach durch C;-Cg-Alkyl, C3-Cy¢-Cycloalkyl, C1-Cg-Halogenalkyl, C1-Cg-Alkoxy,
C4-Cg-Alkylthio, Halogen oder Phenyl substituiert sind oder

und das Kohlenstoffutom, an das sio gsbunden sind, stehen bevorzagt fir C3-Cg-Cyclo-
alkyl, welches durch cine gegebenenfulls ein oder zwei micht direkt benschberte Sancr-
stofft. und/oder Schwefelatome enthaltende gegebenenfulls durch Cp-Cyq-Alkyl sub-
stituierte Alkylendiyl-, oder durch eino Alkylendioxyl- oder durch ecine Alkylendithioyl-
Gruppe substituiert ist, die mit dem Kohlenstoffstom, an das sie gsbunden ist, cinen
weitoren finf- bis schiglicdrigen Ring bildet oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen bevormgt fir C3-Cg-Cyclo-
alkyl oder Cs5-Cg-Cycloalkenyl, in welchen zwei Substitnenten gemeinsam mit den
Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, fiir jeweils gegebenenfalls durch C1-Cg-
Alkyl, C}-Cg-Alkoxy oder Halogen substitviertes C2-Cg-Allndiyl, Cy-Cg-Alkendiyl oder
oder Sohwefel ersetzt ist,

O
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steht bevorzugt fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfulls dorch Halogen substituicrtes Cq-

C12-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C1-Cjg-Alkexy-Co-Cg-alkyl, gegebenentills
durch Helogen, C1-C4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder C1-Cy-Halogenalkyl substituiertes Cs-
Cg-Cycloalkyl, in welohem gegebenenfulls ein Ringstied durch Sanerstoff oder Schwefet

_ersetzt ist oder jeweils gegebenenfills durch Halogen, C1-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Halogenalkyl,

C1-Cg-Alknxy, C1-Cg-Halogenalkoxy, Cyuno oder Nitrd substituiertes Phenryl, Hetaryl
mit § oder 6 Ringatomen (beispielsweise Furanyl, knidazolyl, Pyridyl, Thiazolyl, Pyraxo-
Iyl, Pyrimidyl, Pyrrolyl, Thienyl oder Trinzolyl), Phenyl-C;-Cg-alkyl oder Hetaryl-C1-Cg-
elkyl mit 5 oder 6 Ringatomen (beispiclsweise Furmnyl, Imidazolyl, Pyridyl, Thiazolyl,
Pyramlyl, Pyrimidyl, Pymrolyl, Tidenyl oder Triszolyl) oder

A und D stehen gemeinsam bevarzgt fiir jeweils gegsbencafalls substituicrtes C3-Co-Alkandiyl

oder C3-Cg-Alkendiyl, worin gegebenenfalls nur im Fall von CKE = (1) eine Methylen-
gruppe durch eine Carbonylgruppe, Saucrstoff oder Schwefel ersetzt ist und

wobei als Substitnenten jeweils in PFrage kommen:
Halogen, Hydraxy, Mercapto oder jeweils gegebenenfalls dorch Halogen substituiertes

C1-C1p-Alkyl, C3-Cg-Alkoxy, Cy-Cg-Alkylthio, C3-C7-Cyvloalkyl, Phenyl oder Benzyl-
oxy, oder eine weitere C3-Cg-Alkandiylgruppierung, C3-Cg-Alkendiylgruppierung oder

cine Butadienylgruppienmng, dic gegebanenflls durch Cj-Cg-Alky! substitnicrt ist oder in
dex gegebenenfalls zwei benachibarte Substituenten mit den Kohlenstoffatomen, an die sie

gebunden sind, einen weiteren goshitigten oder ungesititigten Cyclus mit 5 oder 6 Ring-
atomen bilden (fm Fall der Verbindung der Formel (I-1) stehen A vnd D dann gevneingsm
mit den Atomen, an dic gic gebunden sind beispiclsweise fir die weiter unten gensumten
Gruppen AD-1 bis AD-10), der Smverstoff oder Schwefel enthalten karm, oder worin
gegrbeneflls cino der folgenden Gruppen

39
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A und Q! stehen gemeinsam bevorzugt flir jeweils gegobenenfulls einfiach oder zweifach, gleich
oder verschieden durch Halogen, Hydroxy, durch jeweils gegebenenfulls einfach bis drei-

fach, gleich oder verschieden durch Halogen mbstituiertes C1-Cjg-Alkyl, C1-Cg-Alknxy,

C}-Cg-Alkylthio, C3-C7-Cycloalkyl oder durch jeweils gegrbenenfalls einfach bis drei-

fach, gicich oder versohieden durch Halogon, C1-Cg-Alkyl oder Cy-Cg-Alaxy substi-

triertes Benzyloxy oder Phemyl substituierics C3-Cg-Alkundiyl oder C4-Cg-Alkendiyl,
welches suBerdem gegebenenfalls eine der nachstehenden Groppen
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enthikt odar durch eine C}-Co-Alkandiylgruppe oder durch ein Smuerstoffiatom Gberbriickt
ist oder .

Ql  stalit bevorzngt fir Wasserstoff oder C1-Cy4-Alkyl,
5 Q2 Q* QS und QS stchen mnsbhiingig vominander bevorzagt fir Wasserstoff oder C)-C4-Alkyl,

Q  stelt bovorzgt fir Wassessioff, Ci-Cg-Alkyl, C)-Cg-Alknxy-Cy-Cz-alkyl, Ci-Cg-
Alkylfhio-C;-Cp-alkyl, gegebenenfulls durch Cj-Cs4-Alkyl oder C1-Cy4-Alkoxy substi-
tuiertes C3-Cg-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls eine Methylengrupps durch Sanerstoff -
oder Schwefel ersetzt ist oder gegebenenfalls durch Halogen, Cj-Cs-Alkyl, Cy-Cy-

10 Alloxy, C1-Co-Halogenalkyl, C;-C-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl oder

Q3 und Q4 stehen bevorzogt gemeinsari: mit dem Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind; fir
cinen gegebenenfalls durch Cj-Cq-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder Cp-Cp-Halogenslkyl sub-
lhhnertm03-c7-kmg.mwelchmgegebumﬂhemkmulwddmuhsmﬁ'odu

15 Schwedfel ersetzt ist,

G mwﬂrV{lﬂmﬁ(n)oduﬂkaimdquppm
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0 L
)LR' ). )L M‘Rz
R®
r 4
E () oder L>— N‘R’ (9), Insbesondere for (a), (b), (c) oder (g)

R*

so—R’ —p.
Tt e 4R

(c),

in welchen
E fiir ein MetallionBquivalent oder ein Ammonfumion steht,
L fuir Samerstoff oder Schwefel steht und

M fir Sanerstoff oder Schwefe] steht,

®

R!  gieht bevorzugt filr joweils gogsbenenfalls durch Halogen substituiertes C;-Cpg-Alkyl, Co-
Ca0-Alkenyl, C-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, Cp-Cg-Alkylthio-C;-Cg-alkyl, Poly-C}-Cg-
alkoxy-C1-Cg-aikyl oder gegebenenfalls durch Halogen, Cy-Cg-Alkyl oder C;-Cg-Alkoxy
sobstituiertes C3-Cg-Cycloalky], in welchem gegebenenfalls ein oder mehrere (bevorzugt
nicht mehr als zwei) nicht direkt benachbarte Ringglieder durch Ssuerstoff und/oder
Schwefel ersetzt sind,

fiir gegebenentalls durch Halogen, Cyano, Nitro, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkuxy, C1-Cg-
Halogenalkyl, Cy-Cg-Halogenalkoxy, C1-Cg-Alkylthio oder Cy-Cg-Alkylsulforyl substi-
tuiertes Phenyl,

fir gogebenenfulls durch Halogen, Nitro, Cymno, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Almy, C1-Ce- ()
Halogenalkyl oder Cy-Cg-Halogenalkoxy substituiertes Phenyl-Cy-Cg-alkyl,

for gogebenenfulls durch Halogen oder C)-Cg-Alkyl substituiertes 5- oder G-gliedriges
Hetaryl (beispiclsweise Pyrazolyl, Thiszolyl, Pyridyl, Pyrimidyl, Furanyl oder Thieayl),

fiir gegobenenfalls durch Halogen oder C;-Cg-Alkyl substituiertes Phenoxy-C1-Cg-alkyl
oder

fiir gegebenenfulls durch Halogen, Amino oder Cy-Cg-Alkyl substituiertes 5- oder 6-
gliedriges Hetarylaxy-Cy-Ce-alkyl (beispielweise Pyridyloxy-Cy-Ce-alkyl, Pyrimidyloxy-
C}-Ce-alkyl oder Thiszolylaxy-C1-Cg-alkyl,

RZ  steht bevorzugt filr jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cy-Cog-Alkyl, Co-
Ca0-Alkenyl, C-Cg-Alkaxy-Co-Cy-alkyl, Poly-Cy-Cg-alkoxy-Co-Cg-alkyl,
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fiir gogebenenfalls durch Halogen, Cp-Cg-Alkyl oder C1-Cg-Alkuxy substituiertes C3-Cg-
Cyuloalkyl oder

foir joweils gegsbonenfalls durch Halogen, Cysno, Nitro, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy, Cy-
Cg-Halogenlkyl oder C;-Cg-Halogenalkoxy substitniertes Phenyl oder Benzy,

mmmwmm@mﬁuﬁmqq—mmm
jeweils gegebenenfills durch Halogen, Cy-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkuxy, C1-C4-Halogenalkyl,
Cy-C4-Halogenalkaxy, Cyauo oder Nitro substituiertes Phenyl oder Benzyl,

R4 und RS stehen bevorzngt unsbhingig voneinsnder fir jeweils gegebenenfills durch Halogen

substituicstes C3-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C}-Cg-Alkylamino, Di(C1-Cg-alkyl)amino,
C1-Cg-Allylthio, C-Cy-Alkenylthio, C-Cr-Cycloalkylthio oder fir joweils gogsbencn-
falls durch Halogen, Nitro, Cysno, C)-C4-Alkoxy, C)-Cy-Halogenslkoxy, C1-Cs-Alkyl-
thio, C;-C4-Halogenalkylthio, Cj-C4-Alkyl oder C1-C4-Halogenalkyl substifuicries
Phenyl, Phenoxy oder Phenylthio,

RS und R7 stehen unsbhingig voueinander bevorzgt fir Wasserstoff, fir jewsils gegebenenfalls

ri3

durch Halogen substitniertes C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C3-Cg-
Alkenyl, C1-Cy-Alkoky-Cy-Cg-alkyl, fiir gegebenentills durch Halogen, C;-Cg-Halogen-
alkyl, C1-Cg-Alkyl oder C)-Cg-Alkoxy mubstituicrtes Pheuyl, gegobenenfulls durch
Halogen, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Halogenslkyl oder Cy-Cg-Alknxy substituiertes Benzyl
oder zugammen fiir einen gogebenenfills durch C)-Cq-Alkyl substitierten C3-Cg-
Alkylenrest, in welchem gegobenenufells ein Kohlenstoffetom durch Sauerstoff oder
Schwefel exsetzt ist,

stabt bevorzugt fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
C1-Cg-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy, fir gegebenenfulls dorch Halogen, Cy-Cq-Alkyl oder
C1-Cq4-Alkoxy substitiiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfills eine
Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist, oder filr jeweils gogebe-
neafulls durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, Cy-CgAlknxy, Cy-Cy-Hilogenalicyl, C;-Cyq-Halo-

" genalkoxy, Nitro oder Cyario substituieries Pherryl, Phenryl-Cy-Cy-alkyl oder Phenyl-Cy-

Cy-alkoxy,

RM8  cinkt bevorzngt fir Wasserstoff oder Cj-Cy-Alkyl oder

R13 und R148 stehien gemeinasm bevorzngt fitr C4-Cg-Alkandiyl,

R158 und R16 sind gleich oder verschieden und stehen bevarzugt flir C;-Cg-Alkyl oder

LR o L ————
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R152 und R162 sichen gemeinsam bevorzugt filr einem Cy-Cq-Alkandiyirest, der gegebenenfalls
durch C}-Cg-Alkyl, C1-Cg-Halogenslkyl oder durch gegebenenfulls durch Halogen, Cj-

Co-Alkyl, C1-Cy-Halogenalkyl, C}-Cg-Alkamy, C1-Cy-Halogenalknxy, Nitro oder Cyano

R178 und R188 stehen imabhiingig voneinsnder bovorzugt ftr Wasserstoff, fir gegebenenfulls

durch Hslogen substituicries C1-Cg-Alkyl oder fiir gegebenenfulls durch Halogen, Cy-Cg-

Alkyl, C{-Cg-Alkoxy, C}-C4-Halogenalkyl, Cy-Cy4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano
substituiertes Phenyl oder

R172 ynd R188 gtehen grmeinsam mit dem Kohlenstoffatom, en das sie gebunden sind, bevorzogt
fur cine Carbonylgruppe oder fir gegobenenfalls durch Halogen, C)-C4-Alkyl oder Ci-
C4-Alkoxy substituiertes C5-C7-Cycloalkyl, in dem gegebenenfally eine Mothylengroppe
durch Saucrstoff oder Schwefel ersetzt ist,

R198 und R208 gtehen unablifingig voneinander bevorzagt fiir C1-Cyg-Alkyl, Co-Cyg-Alkenyl,
Cy-Cyo-Alkaxy, C)-Cpo-Alkylamino, C3-Cig-Alkenylamino, Di<(C)-Cjg-alkyDamino
oder Di<(C3-C; g-alkenyl)amino, '

In den als bevaorzngt genanuten Restedefinitiopen stolt Halogen far Fluor, Chlor, Brom und Jod,
insbesondere fiir Fluor, Chlor und Brom.

W steht besonders bevorzugt fiir Cy-Cq-Alkaxy, C;-CHalogenafknxy, Cy-Cy-Alkoxy-Cyr-Cs-
allkaxy, C-Cy-Alkoxy-bis-Cy-Cyr-alkoxy oder Cy-Cy-Cycloalkyl-Cy-Crallundiyloxy, worin
gegebenenfulls cine Methylengruppe des Rings durch Sauerstoff untesbrochen sein kann,

X steht besonders bevorzugt filr Chlor oder Brom,
Y steht besonders bovorzngt fir Mathyl, Bthyl oder Prapyt,

CKE steht besonders bevorzugt fitr sine der Gruppen

0-G | 0-G
A A
g N (1), a?;\}— @.
~
D o o

[

O
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stoht besonders bovorzugt fitr Wasserstoff, joweils gegebenenfulls cinfich bis dreifach
durch Fluor oder Chlor substituiertes C1-Cg-Alkyl, C)-C4-Alkoxy-C-Co-alkyl, gegebe-
nenfalls einfach bis zweifach durch C;-Co-Alkyl oder C)-Cp-Alknxy substituiertes Cs-
Cg-Cycloalkyl oder (jedoch nicht im Fall der Verbindungen der Formeln (E-3), (I-4), (-6).
und (17)) jeweils gogebenenfalls infich bis rweifich durch Fhuor, Chlar, Brom, C3-Cy-
Alkyl, C1-Cz-Halogenalkyl, C1-C4-Alkoxy oder C1-C-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro
substituiertes Phenyl oder Benzyl,

steht besonders bevorzmgt fiir Wasserstoff, C1-C4-Alkyl oder C,-Cr-Alkoxyl-C-Cralkyl
oder

und das Koblenstoffitom sn das sis gebunden sind, stchen besonders bevormgt fir go-
Sauemstoff oder Schwefel arsetzt ist und welches gegebenenfalls cinfach bis zweifach
dnroh C;-Cg-Alkyl, Trifluormetiryl oder Cj-Cg-Alkuxy, sibstituiert ist mit der MaBgabe,
dass darm Q3 besonders bovorzngt fir Wassarstoff oder Methyl steht oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden aind, sichen besonders bevorzugt for Ci-

_ Sauerstoff- oder Schwefelatome enthaliende gegebenenfalls durch Metiryl oder Bthyl sub-

stitrierte Alkylendiyl- oder durch eine Alkylendioxyl- oder durch eine Alkylendithiol- ,
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weiteren finf- oder sechsgliedrigen Ring bildet mit der MaBgabe, dass dann Q3 besonders
bevorzogt fir Wasserstoff oder Methy] steht,

und das Kohlenstoffitom, an das sic gebunden sind, stehen besonders bevorzgt for C3-
Cg-Cycloalkyl oder C5-Cg-Cycloalkenyl, in welchen zwei Substitnenten gemeinsam mit
den Kohlenstoffatomen, en die sie gebunden sind, fiir jeweils gegebenenfulls durch Cy-Cp-
Alkyl oder Cj-Co-Alknxy substituicrtes Co-C4-Alkandiyl, C2-C4-Alkendiyl oder Buta-
diendiy! stehen, mit der MaBgabe, dass dann Q3 besonders bevorzugt filr Wasserstoff oder
Methyl steht,

steht besonders bevorzagt fiir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfulls einfach bis dreifach
durch Fluor substituiertes C;-Cg-Alkyl, C3-Co-Alknmyl, C1-Cy-Alknxy-Co-Cs-alkyl, fir
gegebenenfills einfach bis zweifioh durch Ci-Cyq-Alkyl, C1-Cq-Alkoxy oder Cy-Co-
Halogenalky] substituiertes C3-Cg-Cyvloalkyl, in welchem gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch Saucrstoff ersetzt ist oder (jedoch nicht im Fall der Verbindungen der
Formeln (J-1)) filir jeweils gogebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom,
C1-C4-Alkyl, Cy-CyHalogenalkyl, Cy-Cy-Alkxy oder Cy-Cy-Halogenalkory subti-
tuiertes Phenyl oder Pyridyl, oder

A und D stchen gemeinsam besonders bevormpt fir pegebenenfulls einfach bis zweifach sub-

stituiertes C3-Cs-Alkandiyl, in welchem gegebenenfulls our im Fell von CEE = (1) eine
anwmwmmw@mmmsm
C1-Cz-Alkyl odex C}-Cz-Alkaxy in Frage kommen odex

A und D stehen (im Fall der Verbindungen der Formel (I-1)) gemeinsam mit den Atomen, an die

gio gebunden sind, fitr cine der Gruppen AD-1 bis AD-10:
1. gwl
| Iil [

" AD-1 AD-2 AD3

O
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AD-4 AD-S AD-6
|
AD-7 AD-8 ADS
|
AD-10
oder

A wmd QI mhmmdmnhmdulb;vmmgtﬁrjewdhppbmﬁﬂleinﬁnhodc
wweifach, gleich oder verschieden durch C1-Cp-Alkyl oder Cy-Cp-Alkoxy substituiertes
C3-Cy-Allamdiyl oder

Q!  steht bosonders bovorzugt fiir Wasserstoff,
Q2  stoht besonders bovorzugt filr Wasserstoff,

Q*, Q5 und QS stehen besonders bevorzugt mabhiingig voneinander fir Wasserstof¥ oder Cj-C3-
Alkyl, -

Q3  stokt bosonders bevorzugt fitr Wassersioff, C1-C4-Alkyl, oder gegebencnfalls cinfach bis
zweifach durch Methryl oder Methoxy substituieries C3-Cg-Cyuloalkyl, oder

Q? und Q4 stehen besonders bevorzugt gemeinssm mit dem Kohlenstoff, an das sie getnmden sind,
fitr einen gegebenenfalls durch C;-Ca-Alkyl oder C1-Co-Alkuxy substituierten geolttigten
Cs5-CgRing, in welchem gegebenenfills ein Ringglied dorch Sauerstoff oder Schwefel

3%
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Methyl steht, oder

steht besonders bevorzugt filr Wasserstoff (a) oder fiir eine der Gruppen
C

- L RQ
)L R' (), )L M‘Rz & -~ so"T—R’(tﬂ- _L—//P‘R' (o),
R

y
E () oder I}—N\R, (g), Insbesondere fiir (a), (b) oder (c),

in welchen

'

B fir ein MetallionBquivalent oder ein Ammoniumion steht,
L ' fir Ssnarstoff oder Schwefel steht und

M for Sanerstoff oder Schwefel steht,

steht besonders bevorzugt fiir jeweils gegobenenfalls einfach bis dreifsch durch Fluor oder
Chlor mubstituiertes Cj-Cg-Alkyl, Cp-Cg-Alkenyl, C1-Cy-Alkoxy-Cy-Cp-alkyl, C1-Cy-
Alkylthio-C1-Cp-alkyl oder gegebenenfulls einfach bis zweifach durch Fiuor, Chiar, C3-
Ca-Alkyl oder C1-Cp-Alkoxy substitiicrtes Ca-Cg-Cyuloalkyl, in welchem gegrbenenfulls

fi gogebencatills einfuch bis sweifach durch Fiucr, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, C1-C4- ()

Alkyl, C;-C4-Alkoxy, Cj-Cop-Halogenalkyl oder Cj-Cp-Halogenalkuxy substituicrtes
Pheayl,

stebt besonders bevorzugt fiir jeweils gegobenenfalls einfach bia dreifach durch Fluor sub-
stituiertes C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl oder C)-C4-Alknxy-Cp-Cy-alkyl,

for gogobenenfalls einfach durch C1-Cz-Alkyl oder C1-Co-Alkoxy substituiertes C3-Cg-
Cycloalkyl oder

fir joweils gegebenenfills einfach bis zweifach durch Floor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro,
C)-C4-Alkyl, C1-C3-Alkoxy, Trifluormethyl oder Trifluormethoxy substitniertes Phenyl
oder Benzyl,
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steht besonders bovormgt fir gegebenenfulls einfich bis dreifech durch Fluor substi- -
tuiectes C1-Cg-Alkyl oder fir joweils gagobenenfalls einfach durch Fluor, Chlar, Brom,

C1-Cq-Alkyl, C1-C4-Alkoxy, Trifluormethyl, Trifluormethaxy, Cyano oder Nitro substi-
tuiertes Phenyl,

stehit besonders bevarzagt fiir C-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, Cy-Cg-Alkylamino, Di<(Cy-
Cg-alkyDamino, C1-Cg-Alkylthio, C3-Cq-Alkenylthio, C3-Cg-Cycloalkylthio oder fir
jeweils gegebenenfalls einfisch durch Fluor, Chlor, Brom, Nitro, Cyano, C1-C3-Alknxy,
C4-C3-Halogepalkaxy, Cj-C3-Allglthio, C1-C3-Halogenalkylthio, C;-C3-Alkyl oder
Trifluormethyl substifuiertes Phenyl, Phenoxy oder Phenylthio,

stoht besonders bevorzugt fir C,-Ce-Alkoxy oder Ci-Cs-Alkyithio,

stoht besonders bevormgt fir Wasserstoff, C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C1-C-
Alkaxy, C3-Cg-Alkenyl, C1-Cp-Alkxy-C1-Cy-alkyl, fir gegebenenfills einfuch dorch
Fluor, Chlor, Brom, Trifluormethyl, Cq-C4-Alkyl oder C)-C4-Alkoxy substitniertes Phe-
nyl, for gegebenenfills einfach durch Fluor, Chlor, Brom, Cy-C4-Alkyl, Trifluormethyl
oder C1-C4-Alkoxy substituiertes Benzyl,

stoht besonders bevormgt fir C,:Ce-Alkyl, Cy-Co-Alkenyl oder C;-Co-Alkoxy-C,-C.ralkyl,

Rﬁundk7mhenbmdusbevwmgtmﬂlrohmwbmmﬂhdmchwm

Bthyl substituierten C,-Cs-Alkylenrest, in welchem gegebenenfalls eine Methylengruppe
durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist.

In den als besonders bevorzugt genanmten Restodefinitionen steht Halogan fir Fluor, Chlor und

w

X

Y

stebt ganz besanders bevorzugt fir Mcthoxy, Ethoxy, n-Propaxy, iso-Propaxy, n-Butaxy,
iso-Butaxy, sec-Butoxy, Methoxy-ethaxy, Bthoxy-ethoxy, Cyclopropyl-methaxy, Cyclo-
peatyl-methoxy oder Cyolohexyl-methoxy,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Methyl oder Bthyl,

CKR  stoht ganz besonders bevorzugt fir eine der Gruppen
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stnbt ganz besonders bevorzagt fir Wasserstoff, jeweils gegobenenfills einfach bis drei-
fach durch Fluor eubstitriertes C1-Cy-Alkyl oder Cy-Cp-Alknxy-Cy-Cp-alkyl, fir Cyclo-
propyl, Cyslopentyl oder Cyclohexyl wmd nur im Fall der Verbindmgen der Formel (1-5)
fiir jeweils gegebencofalls einfach durch Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n iso-

Propyl, Methoxy, Ethoxy, Trifluormethyl, Trifloormethoxy, Cymno oder Niro sub-
stitoiertes Phenyl,

steht ganz besondars bevorzugt fitr Wasserstoff, Methyl oder Ethyl oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, stehen ganz besonders bevorzngt fir
gealitigtes Cs5-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch Smergtoff
oder Schwefie] ersetxt ist ind welches gegebenenfulls einfach duroh Methyl, Ettyl, Propyl,
Isopropyl, Triftuarmethyl, Methaxy, Bihoxy, Propoxy oder Butoxy substinsiert ist, mit der
MaBgsbe, dass denn Q3 ganz besonders bevorzugt fir Wasserstoff steht oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen ganz besonders bevorzagt filr
Cg-Cycloalkyl, welohes durch mit zwei nicht direkt benachbarten Ssuerstoffatomen ent-

3
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haltendo Alkylendioxyl-Gruppe substitulest ist, mit der MaBgsbe, dass dann Q® ganz’

‘besonders bevorzugt fitr Wasserstoff steht oder

AB und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen ganz besonders bevorzugt fir

Cs5-Cg-Cycloalkyl oder Cs-Cg-Cyoloalkenyl, worin zwei Substituentrn gemeinsem mit

5 den Koblenstoffitomen, o dic sie gebunden sind, fir C2-Cy-Alkandiyl oder Cp-Cy-

Alkendiyl oder Butadiendiyl stehen, mit der MaBgnbe, dass dam Q3 ganz besonders
bevorzugt fiir Wasserstoff steht,

D  steht ganz besonders bevormgt fir Wasserstoff, fiir jeweils gegebeneafalls einfach bis
dreifach durch Fluor substitmiertes C1-Cg-Alky), C3-C4-Alkenryl, Cy-Cq-Alkoxy-Cp-C3-
10 alkyl, fir Cyclopropyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl oder (jedoch nicht im Fall der

O Verbindungen der Formein (i-1)) for gogebenenfalls einfiuch durch Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, Methoxy, Bthoxy oder Trifluormethy! substitwiertes Phemyl
oder Pyridyl,

®

odex

15 A und D sichen gemeinsam genz besonders bevorzagt fiir gegebenenfells einfach durch Methyl
oder Methoxy substituiertes C3-Cs-Alkandiyl, worin gegebenenfalls nur im Fall von CKB
= (1) ein Kohlenstoffatom durch Ssuerstoff oder Schwefel ersetz ist oder fir die Gruppe
AD-1

Amd Q! shhmmmgm:bumdmmgtmrmbmmﬂhmhchodum
O 20 durch Methy] oder Methoxy substitmiertes C3-C4-Alkandiyl oder

Q!  stoht ganz besonders bovorzajt fitr Wasserstoff,
Q2  steht ganz besonders. bevarzugt fir Wasserstoff,

Q*, Q5 und QS stehen ganz besonders bevorzugt unabhingiiy vonoinander fir Wasserstoff oder
Metlyl, :

25 Q3  steht ganz besomders bevormgt fir Wasserstoff, Meflyl, Btiyl oder Propyl, oder

Q3 und Q* stehen ganz besonders bevarzugt gemeinsam mit dem Kohlenstoff, sn den sie ge-
bunden sind, fir einen gegebenenfhlls efnfisch durch Methyl oder Methony substitnierten
gesiittigten C5-Cg-Ring, mit der MaBgabe, dass dann A ganz besonders bovorzugt for
‘Wasserstoff sieht, ' .

e i | " =" rarre

40
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in welchen

E fiiy in Ammondumion steht,
L fir Sanerstoff oder Schwefel steht und

M fir Ssuerstoff oder Schwedel steht,

Rl steht ganz besonders bevorzugt fir Cy-Cg-Alkyl, Cp-Cg-Alkenyl, C1-Ca-Alkoxy-C-alkyl, 0
C1-Cz-Aliylthio-Cj -alkyl oder gegebenenfulls einfach doych Fluor, Chlor, Methyl oder
Methaxy substitniertes C3-Cg-Cyclopropyl oder fiir einfach durch Chlor substituiertes Cy-
Ca-Alkyl,

fiir gegebenenfulls einfach durch Fluor, Chilor, Brom, Cysno, Nitro, Methyl, Methoxy,
Triffuormethyl oder Triflormethoxy substitiertes Phenyl,

RZ  steht ganz besonders bevorzgt fiir jeweils gegabenenfalls einfuch bis dreifach durch Fluor

substitriiertes C)-Cg-Alkyl, C-Cg-Alkenyl oder C}-Cg-Alknxy-Cy-C3-alkyl, Phenyl oder
Benzyl, ' ’

R3  steht ganz besonders bevormgt fir Cp-Cg-Alkyl. Q)

w steht hervorgehoben fiir Methoxy, Ethoxy, n-Propaxy, Methoxy-ethaxy, Cyclopropyl-
methoxy,

X steht hervorgehoben fOr Chior,
Y steht hervorgehoben far Methyl,

0-6 . o©
. N . N\
o) 1), e @
o7 % oder X
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A sicht hervorgeboben fr Methyl, Ethyl, i-Propyl, i-Butyl oder Cyclopropyl,
B stelt hervorgehoben fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl oder

A, B md das Kohlenstoffatom 2an das sie gebunden sind stehen hervorgehoben fir gesiittigtes Cs-
Ce-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls cin Ringatom durch Saverstoff ersetzt ist und

D  steht hervorgehoben fiir Wasserstoff, Methyl oder Bihyl,

¢} lhhtbema.ehobmﬂerbﬂ'(n)odumuimdﬂGmppm

Bow s ™"
R1 {b)l OR’ (G).

{d) oder (1))
B steht fiir ein Ammoniumion,
R!  steht hervorgehoben fir Cj-Cg-Allyl, C)-Co-Alkoxy-Cp-alkyl, C3-Cg-Cyoloalkyl,

(insbesonders fiir Cyclopropyl oder Cyclohexyl), einfach durch Chlor substitujertes Cy-
C4-Alkyl oder fir gogebenentalls cinfach durch Chlor substituicrtes Fhenyl,

RZ  stelt hervorgchoben fiir C)-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl oder Benzyl,

R3  stcht hervorgeboben fitr Cy-Cg-Alkyl.

Die oben anfgefihrien allgemeinen oder in Vorzugsbereichen sufgefthrten Restedefinitionen bzw.
Erlfuterangen kinnen untereinander, also auch zwischen den joweiligen Bervichen und Vorzugs-
bereichen belitbig kombiniert werden. Sie gelten fiir dis Endprodukte sowie fir die Vor- und
Zwischenprodukie entsprechend.

Erfindungsgemii bovorzgt worden die Verbindungen der Formel (1), in welchen cine Kombi-

nation der vorstehend als bevorzugt (vorzugsweise) aufgefilhrten Bedeutungen vorliegt.

ErfindungsgemaB besanders bovormgt werden dis Verbindungen der Farmel (), in welohen cine

ErfindungsgemiiB gans besonders bevorzagt werden die Verbindungen der Formel (1), in welchen

¢ine Kombination der vorstethend als ganz besonders bevorzugt sufgefithrten Bedoutungen vor-
Hegt.

T W e

44
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Erfincmgsgemil8 hervorgohoben werden die Verbindungen der Formel (I), in welchen eine
Kombination der vorstehend als hervorgehoben sufgefiihrten Bedeutungen vorliegt.

Geskhiitigte oder ungesiittigte Kohlenwassersioffreste wie Alkyl, Alkandiyl oder Alkemyl kiinnen,
mthubhdmgnﬁtHehmﬁezB.hAhxy,Mmﬂglkh.juwﬁllng
5  oder verzweigt sein.

Gegebenenfalls substitaierte Reste kiinnen, sofemn nichts anderes angegeben ist, einfach oder
schieden sein kfinnen.

o
Im cinzelnen ssien miBer den bei den Herstellungsbeispielen gensmnten Verbindungen die
10 folgenden Verbindungen der Formel (1-1-2) genannt: @
Ve
B Y
D/N oW
Tabelal: W=0CHsz,X=Cl,Y=CHj
A B D
CB; H H
s B H
CsHy H H >
-C3H7 | H
Cyfly i H
FCafiy H H
+-Cqig H H
VCally H "
o A 5
CoHs Cl; H
C3Hy - CHy 1
i-C3Hly CHy H
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0
O {1 PISSHEEE

~(CHp);-

{CHp70<Cyy-

~CH2-0(CHp)3-

~(CH2)2-8{(CHy)y-

-CH,-CHCH3(CHy)s-

«(CH2)>-CHCH3-(CH;),-

+CHz), CHCH5{Cily)-

~CHy),-CHC;H (G-

<(CH2); CHi-C3 B {Cl)y

<(CH), CHOGH, (Cligyy-

HNHHHNMEHHNHHNH
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A B

~(CH,),-CHOC, H5{(CHp)y-

{(Ci2), CHOC; B -{CH)y-

«CH2)-CHOM-C3H7(CHg),-

'(Cﬂy)z-C(GElig)z-(Cﬂpjg-

-CHy-{CHCH3), (CHy)-

—cn,-cui(a%;cn—
CH,

R o o W W o= o

——

—CH,—CH CH—CH,—
N\ o

(CHy),

emew—

—CH,—CH CH—(CH,),—
CH, T~ (CH),
(CH,),

4o

¢

@)

~CH)3-

«CHo)-

-CHo-CHCH3CHy-

-CHz-CH2-CHCH3-

-CH,-CHCH;3-CHCH;-

-CH>-S-CHy-

W = m m m @\ @
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D B
“CHy S-(CHp)>- H
«CH»)2>-S-CH»- H
—cH,—cH CH— H

\ .~

(CH,),

H CHj3 H
H CaHg H
H C3Hy H
H i-CaHy H
. AN H
, N ,
H O_ H
CH3 CH3 H
CH3 CoH3s H
CHj CsHy H
CH3 +CaH7 H
CHj A H
- PN ,
CHj3 O— H
CaHs CHj, H
OZHS . |CaHs H

93
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Im ecinzelnen scion anBer den bei den Herstellungsbeispielen gensnnten Verbindungen die

-59-

A, B und D wis in Tsbello 1 angegeben
W=0CH3; X=Br; Y=CHy

A, B und D wie in Tabelle 1 angegeben
W =0C,Hs; X=Cl; Y=CHj

A, B vad D wie in Tabelle 1 angegeben
W=0C,;Hs; X=Br; Y=CHs.

folgenden Verbindungen der Forme] (I-2-a) genanmt:

A PHX
81 N Y
oW
TabelleS; W=0CH3;,X=ClY=CHs.
A B
CH; H
C2Hs H
C3Hy H
+Cally H
Cafi H
+CqHyp "
+Callg H
+CaHg H
CHj CHj
CoBs CH3
C3Hy CH3
+CaHy CHy

PCT/ER2005/002605
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el

CHy

CHoyy-

e

e

CBpe

«CHg)7-

~(CH2)2-0-(CH)-

“CH-O-(CHig)s-

{CH)2 S{CHD)7
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A B
CHj H
CoHs H
C3Hy H
i-C3Hy H
CqHy H
i-CgHy H
CqHg H
C i -
CHj; CH;
o | =
C3Hy CH;
i-CaHy CHj3
C4Hy CH;3
i-CqHo CH;
s-Cqly CHj
+-CaHp CH3
O -—Tﬂ,—crl\ /cn—(cnz),—
(CH,),

Iabelle6;  AundB wiein Tsbelle 5 angegeben

W=0CHj; X =Br; Y = CHj.

e of - | 1 ey ——
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Jabello7: A und B wic in Tabelle 5 angegeben

W =0C;H; X =CI; Y= CHj,
Yabelle8: A und B wie in Tabelle 5 engegeben

w=oé,ns;x=B.;Y=CH3.
Bevorzugte Bedeutungen der oben in Zugemmenhang mit den die Kulturpflanzen- Vertriglichkeit ver-
mvwmbﬁdﬁnﬁnﬂdmemﬂ)m)(ﬂc)md)md(ﬂo)mfp-'
fibrten Gruppen werden im Folgenden defiriert. ()
m  siht bevorzugt fiir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4.

Al mmmmhwmmm f)

Y B

n steht bevorzugt fir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4.

A2 scht bevorzgt fir jeweils gegebenenfulls durch Meghyl, Etiyl, Methoxycarbouyl oder
Ethoxycarbony! substituiertes Mefhylen oder Ethrylen.

R4  gieht bevorzgt fir Hydroxy, Mercaptn, Amino, Methoxy, Ethaxy, n- oder i-Propoxy, n-, i,
s oder t-Butuxy, Methyithio, Ethylthio, n- oder i-Propylthia, n-, i~ s- oder t-Butylthio,
Metirylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, m, i~ s- oder tButylamino, Dimethyl-

RIS sieist bevorzugt fiir Hydraxy, Mercaptn, Amino, Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy, -, i,
s oder +-Butaxy, 1-Methylhexyioxy, Allylaxy, 1-Allylexymefityl-ethoxy, Methylthio, Etyl-
thio, n- oder i-Propylthio, 1, i-, & oder t-Buiylthio, Methylamino, Rétylamino, n- oder i-
Propylamino, n-, i-, 8- oder t-Butylamino, Dimethylamino oder Diethylamino,

RI6  gicht bevorzugt fir jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chior und/oder Brom substituiertes
Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl.
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R20
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steht bevoragt fir WasserstofE, jeweils gegebenenfulls durch Fluor und/oder Chlor substitu--

iertes Methyl, Bihyl, o~ oder i-Propyl, 1, i-, 8- oder t-Butyl, Propenyl, Butenyl, Propinyl oder
Butinyl, Methoxymeflryl, Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethaxyethyl, Dioxolanylmethyl,

Furyl, Purylmethyl, Thiertyl, Thiazolyl, Piperidinyl, oder gegebenenfalls durch Fioor, Chlor,

Medhyl, Eftyl, - oder i-Propyl, -, i-, 8~ oder + Butyl substituiertes Phenyl.,

steht bevorzugt fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor und/oder Chlor substitu-
iertes Methyl, Rthyl, n- oder i-Propyl, o-, i, 5- oder 1-Butyl, Propenyl, Butenyl, Propinyl oder
Butinyl, Methoxymefhyl, Ethoxymethyl, Methoxyethyl, Ethoxyethyl, Dioxolenylmethy,
Furyl, Purylmethyl, Thienyl, Thiszolyl, Piperidinyl, oder gegebenenfalls durch Fluar, Chler,
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, o, i-, s~ oder t-Butyl substituiertes Phenyl, oder R' und R1*
sithen auch gemensam fir einen der Reste -CHyO-CHp-CHp- und
-CH3-CH3-0-CH-CHj-, die gegebenenfulls substituiert sind durch Methyl, Bthyl, Puryl,
Phenyl, einen annellierten Benzolring oder durch zwei Substituenten, die gemeinsam mit
dem C-Atom, an das sie gebunden gind, cinen 5- oder 6-gliedrigen Carbocyclus bilden,

steht bevorzugt fir Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fiir jeweils gegebenenfills
durch Fluor, Chlor und/oder Brom substituieries Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, Cyclo-
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyolobexyl oder Phemyl.

sicht bovorzugt fir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Hydroxy, Cysuo, Fluar, Chiar,

Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, 5

oder t-Butyl.

sieht bevormgt fitr Wasserstoff, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, oder fitr jeweils gegebenenfills
durch Fluor, Chlor und/oder Brom substitniertes Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl, 1, i-, 8-

oder +-Butyl, Cyclopropyl, Cyalobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl oder Pheayl.

steht bevarzngt fitr Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Moethyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, -, i+,
& oder t-Butyl, Diftnormethyl, Dichlormethyl, Triflucemethyl, Trichlormetiyl, Chiordifiuor-

-mthyLFhmﬁnHanuhyLMM.Eﬂ:my,n-odci-PIW.Diﬂlm&modzm

fluormethoxy.

stelt bevormgt fitr Wasserstoff, Nitro, Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n- oder i-
Propy}, n-, i, 8- oder +-Butyl, Diffuormethyl, Dichlormefiryl, Triftaormetiyl, Trichlormethy),

MMMLMMM}M&H:@WDM
methoxy oder Trifleormethoxy.
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Chlordifluormetfiyyl, Fluordichlonmethyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difluor-
methaxy oder Trifluormethoxy.

stebt bevorzngt fir die Zahlen 0, 1, 2, 3 oder 4,
stelit bevorzgt fir die Zahles 0, 1,2, 3 oder 4.
stelst bevorzugt fiir WasserstofY, Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl.
steltt bevorzgt fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl.

stelt bevarzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenentills durch Cyano, Fluor, Chlor, Methaxy, 7 )
Bthoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Bihiyl, n- oder i-Propy, n-, i~, 8- oder t-Butyl,
Mm.mm,modui-hw,mhbmw.mmﬂqﬂﬂuhﬁqmmi-
Propyithio, n-, i-, 8- oder t-Butyithio, , Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamine, n-,
i, 8- oder t-Butylamino, Dimethylamimo oder Diethylamino, oder jeweils gegebenenfalls
durch Cyano, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Beiryl, p- oder i-Propyl substitmiertes Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclobexyl, Cyclopropylaxy, Cyclobutyloxy, Cyclopestyloxy,
Cyvlobexylaxy, Cyclopropyithio, Cyclotutylfhio, Cyclopentylthio, Cyclobexylthio, Cyclo-

stehit bevorzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfulis durch Cyano, Hydroxy, Fluar, Chlor,
Methoxy, Bthoxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Efhyl, n- oder i-Propyl, n-, - oder

s-Butyl, jeweils gogebenenfalls durch Cyano, Fluar, Chlor oder Brom substituiertes Propenyl, f')
Butenyl, Propinyl oder Butinyl, oder jeweils gegebenenfills durch Cysno, Fluor, Chlor,

Brom, Methyl, Bthyl, n- oder i-Propyl substitaiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl

oder Cyclohexyl.

steht bevorzugt flir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls duroh Cyano, Hydroxy, Fluar, Chlor,
Methoxy, Ethaxy, n- oder i-Propoxy substituiertes Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i- oder
o-Butyl, jeweils gegebenenfialls durch Cyano, Fiuor, Chlor oder Brom substitusiertes Propenyl,
Butenyl, Propinyt oder Butinyl, jeweils gegebenenfalla durch Cyano, Finor, Chlor, Brom,
Mefiryl, Etliyl, n- oder i-Propyl substituiertes Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopenty} oder
Cyclohexyl, oder gegebenenfills durch Nitro, Cyano, Fluer, Chilor, Brom, Methyl, Bthyl, n-
oder i-Propyl, -, i-, - oder t-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Bthexy, n- oder i-Propaxy, Di-
fluormethaxy oder Triffoormethaxy substitwiertes Phenyl, oder zussmmen mit RS fur
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jeweils gegebenenfalls durch Mefiyl oder Ethyl substitwiertes Buian-1,4-diyl (Trimetiylen), -
Pentan-1,5-diyl, l_-On-huhn-M—diylodu‘lOn—pmhn-l,S-diyl.
X'  stelt bevorangt fiiy Nitvo, Cyano, Carbooty, Carbamoyl, Fonmyl, Sulfamoyi, Hydroxy, Amino,

Fluor, Chlor, Brom, Mcthyl, Biltyl, n- oder i-Propyl, o~ i-, 8- oder t-Butyl, Trifluormethyl,
- Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Difleormethoxy oder Trifluormethoxy.

X*  steht bevorzugt fitr Nitro, Cysno, Carbaxy, Carbamoyl, Formyl, Sulfamoyl, Hydroxy, Amino,
Fhuor, Chlor, Brom, Methyl, Eitryl, n- oder i-Propyl, 1, i+, &~ oder t-Butyl, Trifluormethyl,
Methoxy, Bihoxy, n- oder i-Propaxy, Diffuarmethoxy oder Trifluarmethoxy.

Wom&ﬁwmmmkmvm
O 10  der Formel (IIs) sind in der nachsiehenden Tabelle aufgefihrt.

Tabello ; Beiapiclo fiir dic Verbindungen der Farmel (IIa)

‘ €1
5.5 % B

Belsple)- | (Positionen)
Nr. (s W Al R

Tis-1 @a.@ma

Ha-2 @c@a

Tin-3 @a@a

—rp—— - L L™ T S———
e —
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Belsplel- | (Poaitionen)
Nr. X)a Al R4
Ta4 @d@a ~ S OCH,
lee 3;7/
0C
g aHg
Te-5 @a ~.N OCH,
@)
s |@a®a N |O%H
Ita-7 @F - ,N\ OCH,
®)
cl
Iia-9 @Qca@a ~ ’NY OC,H;
=
CLC
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Belsplel- | (Poaitionen)
Nr. h 9N Al Rl4
Bl @@ M [om
@L d
X TR Y < OCH,
F
Ila-12 - OC,H;
o128
L3 |@a@a g 3,1\7/ OG.H,
H,G
4 (@G @a g I_Nj/ OGH,
GHA
Te-15 @a,@a \3,—10\7, OCH,
C,H,-t
6 @A @A H OCH,
/
O—N
=7 |@G@d . OCE,
J
o-—
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Ta-18 - R
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Beispicle fiir die als erfindungsgemiiBe Herbizid-Safener ganz besonders bevorzugten Verbindungen
der Pormel (IIb) sind in der nachstehenden Tabelle aufgefihrt.

@
(Ib)
Tabelle: Beispiele fir die Verbindmmgen der Formel (TIb)
Belsplsl- | (Position) [(Position)
Nr. x x A? R1S
Ib-1 ® - - CH, OH
a
h-2 ®) - CH; OCH;
a O
b-3 o) - CH, OC;H;
a
Ib-4 ® - CH, OCHrn
a
Ib-5 ® - CH, OCHyi
a
Ib-6 ) - CH, OCHyn
a
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Belspiel- | (Position) | (Position)
Nr. x* x? Al R1S
-7 ) - CH, OCH(CH,)CsHy-n
a
3 (5 @ CH, OH
c F
b9 ) ) CH, OH
a a
Ib10 [(5) - CH, OCH,CH=CH,
O a
m>-11 (5 - CH, OC.Hyi
a
Ib12 () - CH;
_CH
a e
0
"o
\ /c\
0“H cH,
13 [(5) - E;l. OCH,CH=CH,
’ m Y
BU[® - A
ja Qﬁ’o
A~
ob-15 5) - ?H. OCHj
Oy_0
a Y
AN

—vee—— -

Uq



WO 2005092897 L - PCT/EP2005/002605

Beispiclo fiir dio als erfindungsgemBo Herbizid-Safener ganz besanders bevorzugten Verbindungen
der Formel (11c) sind in der nachstehenden Tabelle aufgefithrt,

u/ﬁ\ R"
R N

(Tic)
R®

Tabelle: Beispicle fiir die Verbindumgen der Formel (Tc)

Betspiel-

Nr. RIS N@R17R18) (.)
Tl CHC, NCH,CE-CIL,),

oz  |CHCh H,GXCH.

o3 CaCh H,CXCH'
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Belspiel-
Nr. Rrl16 ml'l 'nll)
Iic-6 CHCY,

~
Xo-7 CHCL HC, _CH,

X

I 4

Beispiele fir die als erfindungsgemiie Herbizid-Safener ganz besonders bevormgien Verbinchmigen
der Formel (Tid) sind in der nachstehenden Tabelle aufgefthrt.

Tabelle 5; Beispicle fiir dio Verbindungen der Formet (lid)

Belsplel- (Positionen) | (Posttionen)
Nr. RR2 RL RM & =,

Tid-1 H ] CH, (2) OCH; -

Id-2 H H CHs (2) OCH, -

043 H H " | GHrn . (2) OCH, -

w4 H H (o% - o] ) OCH, :

ER e

1%
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Nr. R22 R R24 5 o ¥ ‘ )
x,

Id-5 H H A (2) OCH, n -

a6 H H cH, ) OCH, -
(5) CH,

nd-7 H H CH, (2) OCH, -
(3 Cay

Id-8 H H CHrn (2) OCH, -
(5) CH,

d-9 H H GsHyi (2) OCH, -
(5) CH,

W10 |8 H @) OCT, .

A (®cH,

Tail |\ H OCH, @ ocH, -
(5 CH;

a1z (8 " oCH, @ OCH, -
(%) CH,

13 |H H OCsHri @) OCH, -
(3 CH,

14 |H H SCH, @ OCH; .
(5) CH,y

J
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Nr. R22 RS 24 ) =
. R [y o)
Ta-15 H H SCE; @)0CH; ”
(5)CH,
4
36 |H H SCHyi @ OCH, "
' (5)CH,
a7 H H NHCEH, ) OCH, "
(5 CHs
Ta-18 H H NHGH, () OCH, -
(>)CH,
Id19  |H H NHC,H (2) OCH, .
(5)CH;
320 |H B
. “SNH () OCE, -
A (5) CHs
1321 H H NHCH, @ OCH, -
a2 H H NHC,H,i @ OCH, .
23 [H H TG A [T n
24 |E 1 N(CHy), &0 .
(4) CH,
1d25 H H CH;0CH; | OCH; -

St

Beispielo flir dio als erfindungsgemiibo Horbizid-Safener nders bevorzugten
ganz besonders erbindungen
der Farmel (Tle) sind in der nachstehenden Tubelle aufgefiibrt. Y
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Tabelle: Beispicle fir die Verbindimgen der Formel (ile)

;:m R12 R2S R26 3&“"‘“’ g"-j'.'“’""’
Tie-1 H H CH, (2) OCH, -
Te-2 H H CH; (2) OCH, - ™
IIe-3 H H GHra (2) OCH, -
Tie-4 H H C:HA @) OCH, n
Ile-5 H H A (2) OCH; -
Iie-6 H CH, CH, (2) OCH, -
Tie7 H H CcH, @ OCH, -
() Cay ®
o8 H H Cols  OCH, .
(5) CB,
e H H GHrn (2) OCH, -
(5) Cs
10 |H H CHri | @ oca, -
(5) Cls
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el PR RO S
Te-11 H H () OCH, "
A o
Tie-12 H CH, CH, () OCH, -
(5) CHy

Als die die Kulhmpflanzen-Vertriglichkeit verbessernde Verbindung [Komponemte (b*)] sind
Cloquintocet-mexyl, Fenchlorazol-etlryl, Isoxadifen-ethyl, Mefenpyr-diethyl, Furilazole, Fenclorim,
Comyluron, Dymron, Dimepiperats und dio Verbindungen Ile-5 und Ile-11 am meisten bevorzugt,
wobei Cloquintocet-mexyl und Mefenpyr-diethyl besonders hervorgehoben soien.

der Farmel (I) und jeweils cinem dex oben definierten Safener sind in der nachstehenden Tabelle auf-
gefilut.

Wirkstoffo der Formsl (T) Safener

- 3] Cloquintooet-mexyl
H | Teachlonzole-ctiyl
A - Tecoxadifen oyl
3, Mefeapyr-dicthyl
Fl - Puilazoio
3] Feociorm
3 ' e ——
i-l . Daimuron /Dymron -
Fi Dimepiperate
) M1
o - s

a gEeer -
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Wirkstoffe der Formel (T) Safener
1 Cloguintooct snexyi
I2 Fenchlorezole-cthyi
¥2 Isoxadifen-efhyl
k2 Mefenpyr-dicthyl
12 Furilazole
k2 Fenclorim
2 Cumylcron
R Daimuron /Dymron
F2 Dimepiperate
I2 Te-11
R Te-5
B Cloquintocet-mexyl
I3 Fenchlorazole-othyl
3 Tocxadifen iyl
B Mefenpyr-diethyl
13 Furilazole
B3 Fenclotim
13 Cumyluron
L3 Daimuron /Dymron
5 yee—
13 To-5
13 Te-11
4 Cloquintooet-mexyl
4 Fenchlorazole-cthyl
4 Teoxadifen-ctiyyl
14 Mifenpyr-dictiyl

1 Al = e —— -

D
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Wirkstoffe der Formel () Safener
4 Furilamle
H Fenclorim
4 Cumyluron
4 Daimuron /Dymron
4 Dimepiperaie
14 He-11
4 IIe-5
1s Cloquintocetmexyl
E5 Fenchlarazole-ethyl
I5 Jeoxadifen-cthyl
15 Mefenpyr.dicthyl
15 Furilezole
) ) Fenclorim
5 Cunyhuron
I-5 Daimuron /Dymron
I5 Dimepiperate
5 Ie-5
k5 Ile-11
6 Cloquintocet-mexyl
16 Fenchlorazole-cthy]
6 Isoxadifen-ethyl
k6 Mefeapyr-diethyi
I-6 Furilazole
k6 Fenclorim
I6 Cumyturon '
6 DumnmlDymm

1 mwe=
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Wirksioffe der Formel o Safener

16 Dimepipersio

I6 oS

TN Te-11

E7 Cloquintocet-mexyl

17 Fenchlorazole-cthyl

17 Isaxadifen-cthyl

k7 Mefenpyr-diethyi

¥7 Furilazole ~

& Fenolorim e

17 _ Cumyhuron

I-7 Daimuron /Dymron

7 Dimepiperate

7 -5

7 Te-11

R Cloquintocet-mexyl

13 Fenchlorazolo-cthyl

18 Tscoradifien-etiry] O

I8 Mefeopyr-dicthyl ]

18 Furilazole

18 Fenclorim

I8 Cunyluron

) Daimuron /Dymron

18 Dimepipersic

18 Ie-5

I8 Te-11




S4

10

15

20

30

-80-.

Die als Safener erfindungsgamid z verwendenden Verbindungen der allgemeinen Formel (lz)°
sind bekannt und/oder kiirmen nach an sich belaunten Verfahren hergestellt werden (vgl. WO-A-
91/07874, WO-A-55/07897).

Die als Safener erfindimgsgemif zn verwendenden Verbindtmgen der allgemeinen Formel (IIb)
singd bokannt und/oder kbnnen nach an sich bekannten Verfalren hergestollt werden (vgl. EP-A-
191736).

Dic als Safener erfindungsgemif zn verwendenden Verbindungen der allgemeinen Formel (lic)
sind bekannt und/oder knnen nach an sich bekannten Verfabren hergestellt werden (vgl. DE-A-
2218097, DB-A-2350547).

mmsmwmmmvmmwrmm
sind bekannt wnd/oder kinnen nach an sich beksnnten Verfahren hergestelit werden (vgl. DE-A-
19621522 / US-A-6235680).

Die als Safener erfindungsgemiil zn verwendenden Verbindungen der allgemeinen Formel (lle)
sind bekannt und/oder kiinnen nach an sich bekannten Verfahren hergestellt werden (vgl. WO-A-
99/66795 / US-A-6251827).

Es wurdes rmm berraschend gofimden, dass die oben defnierten ' Widastoffkombihationen aus sub-
stituierten Xetoenolen der allgemeinen Foarme] (T) und Safenem (Antidots) aus der oben suigefiihrten
Gruppe (b") bei sehr guter Nutzpflanzen-Vertriiglichkeit eine besonders hohs herbizide Wirksamkeit
aufweisen und in verschiedenen Kulturen, insbesondere in Getreide (vor allemn Weizen), aber auch in

Dabei ist os als ibarraschend anmschen, dass mus einer Vielzahl von belmmten Safenem oder Anti:
dots, die befihigt sind, die schAdigende Wirkung einos Herbizids anf dis Kultwrpflanzen zn ant-
gendo Wirkung von substituierten cyclischen Ketoenolen der Formel (I) auf die Kulturpflanzen an-
niharnd volistindig aufaiheben, ohne dabei die herbizide Wirksamkeit gegenfiber den UnkrEutern
maBgeblich zn becintrichtigen,

von Getreidepflanzen, wie .B. Weizen, Gerste und Roggen, sber anch Mais und Reis, als Xultur-
pflanzen.

2 Weerre ——
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werden:

Verwendet man beispiclsweise gemiB Verfahren (A) N-(2-Chlor-4-metiryl-6-methaxy-phenyl-
m}lMMmlm-hAnmmﬁ,nkmdqum_fdu er-
finungagemiBen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wicdergegeben werden:

OH <

o
C
o -Hn 1. Base N\ CH,
H 2, H+ "N OCH,
HC0,C OcHy

o

Vearwendet man beisplelsweise gemi Verfahren (B) O-(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-phenylace-
tyl)- i » 80 layn der Verlauf dos erfindungsgemifien Verfahrens
durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

o D e
Verwendet man beispielsweise gem8f Verfahren (C) 2-(2-Chlor-4-metiryl-6-methoxy-phenyl)-4-

{4-methoxy)-benzymercapto-4-methy!-3-oxo-valeriansture-cthylester, so kum der Verlauf des
erfndungegemifien Verfahrens durch folgendes Reaktionssohema wiedergegeben werden:

CH,
?k—@—« T e

methoxy)-phenyl)Heeten und Aceton als Ansgangaverbindungen, so kann der Verlauf des erfin-
dungsgemiifen Verfahrens durch das folgende Reaktionsschema wiedergegeben werden:

H,OO

9

»
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OCH, o Hy OH
C=0 + JL Base

—_—
H,C™ "CH, |
a cod 00" “cH,
OCH,

Veswendet man beispiclsweise gemif Verfulren (E) (Chlorcarbostyl)-2-(2-Chlor-4-methryl-6-
mothaxy-phenyl)-keten und Thicbenzamid als Avsgangsvesbindmgen, 80 ke der Verlaf des
erfindungsgemiBen Verfahrens durch das folgende Reaktionsscherna wiedergegeben werden:

H’G'_O-l-Q—(__——-p
@

R@b—@

Vearwendet man beispielsweise gemil8 Verfaliren (F) 5-(2-Chior-4-metiryl-6-methoxy-phenyl)-2,3-
t:trmuﬂ:qun—#m—vn.lerinﬂmuﬂuhm, 50 kann der Verlauf des erfindungsgemifien Ver-
fahrens durch folgendes Reaktionsschema wiedergogeben werden:

10  Verwendet man beispielsweise gemiif Verfulren (G) 5-[(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy)-phenyll-
2,2-dimethyl-5-oxo-hexansiivre-cthrylester, 20 knon der Verlanf des erfindungagemiiBen Verfohrens
durch folgendes Reakiionsschema wiedergageben werden:

HE oo o, he HO
He ——> K OCH,

e S| 1o
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2{(2-Chlor-4-methyl-6-methaxy)-phesmryl}-keten als Ausgangaverbindongen, so0 kenn der Resk-
ﬁmuwdammvmm&wwmmw
werden:

M ocH, " ocH,
N N
C,!,\ + H,C —_— Cl N CH,
H coc)
c a

Verwendet man beispielsweise gemil8 Verfabren (HP) Heiahydropyriderin wnd (2-Chlor-4-
methyl-6-methoxy)-phenyimalonstnredimetiryloster als Ausgangsprodukts, so ksnn der Verlsuf
um@mvmmmwmww

H CH,
L G- D=
oo,CH, o
0

Verwendet man beispielsweise gemil Verfabren (Hy) 1-Ethoxycarbonyl-2-{(2-Chlor-4-methyl-6-
methoxy)-phenylacetyl]-hexahydropyridazin als Ausgmmgsprodukt, so kaon der Reaklionsverianf
durch folgendes Schema wiedesgegeben werden:

L= K-

O OCH,
Verwendet man belspiolsweise gemiB Verfahren (fa) 3-(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-phenyl)-5,5-

dimethylpyrrolidin-2, 4-dion und Pivaloylohlorid els Ansgangsstoffe, so kann der Verleuf des erfin-
dungsgemiiBen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wisdergegeben werden:

»
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CH, o
OH CH, H‘O_l_ coc! 1)<CH'
H,C CH, HC CH,
N
HC N - |-|,lc N N
o OCH, Beee ) o) OCH'

Verwendet man beispielsweise gemiB Verfabren (I8) 3(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-phenyl)-4-
bydroxy-5-phemyl-A3-ditydrofiran-2-on und Acetanhydrid als Avsgangsverbindungen, so kann
der Verlauf dos erfindungsgemfBen Verfehrens durch folgendes Reaktionssoherna wiedergegeben

Verwendet man beispielsweise gemi Verfahren (J) 8-{(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy)-phenyi]-1-
aza-bicyclo-(4,3,01.5)-napan-7,9-dion und Chlorameisensiureethoxyethylester als Ansgengsver-
bindungen, so kann der Verlauf des erfindungsgemiBen Verfahrema durch folgendes Reaktions-

Verwendet man beispielsweise gemiB Verfahren (K), 3-(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-pheayl)-4-
hydroxy-5-methyl-6-(3-pyridyD)-pyron und Chlormonothicameisensinremethylester als Ansgangs-
produkiv, 80 katn der Reaktionsverlsuf folgendermaBen wiedergegeben werden:
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Verwendet mein beispielsweise gemiB Verfahiren (L) 3-(2-Chlor-4-methyl-6-methaxy-pheryl)-5,5-
pontametirylen-pyrrolidin-2,4-dion und Methensulfonsinrechiorid als Ausgangsprodukt, 50 kamn
der Reaktionsverisuf durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

Verwendet man beispielsweiso gemilf Verfahren (M) 3-(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-phenyl)-4-
hydroxy-5,5-dimethyl-A3-diydrofiran-2-cn und Methanthio-phosphonsurechlorid-(2,2,2-trifluor-
ethylester) als Ausgangsproduktes, so laon dukuhmuhufdmrhfolgmdumm
wiedergegeben werden:

o, ﬁ/ocl-l,cF,
OH " OCH,CF, O-P-
HC—— + c—p7 CH, Cry
CH, © HC
o] > H
O oCH, Base 0 2
O ocH,

Verwendet man beispiolsweise gemil® Verfahren (N) 3-(2-Chior-4-metiryl-6-methoxy-phenryl}-5-
cyclopropyl-S-methyl-pyrrolidin-2,4-dion und NaOH als Komponenten, so kann der Verlauf des
erfindmgsgemifen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschems wiedergegeben werden:

Na(+)
OH d o d
N N
HCLN NeOH o  HeC N
(o] oc!"'a (8] OCH,

9,
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Verwendet man beispiclsweise gemaB Verfahren (O) Veriznte o 3-(2-Chlar-4-methyl-6-methoxy-
phenyl)-4-hydroxy-5-tetramefhylon-A3-dihydro-furan-2-on und Ethylisocyanat als Ausgangspro-
dukiz, 50 kamn der Reaktionsverisuf durch folgendes Reaktiotsschema wiedergegeben werden:

O-C- N
! Hy
O OCH, -

O OCH,

Verwendet man beispielsweise gomilB Verfalven (O) Variants B 3-(2-Chlor-4-methyl-6-methoxy-
phearyl)-5-methyl-pyrrolidin-2,4-dion und Dimethylcarbamidsiiurechlorid als Ausgangsprodukte,
80 karn der Reaktionsveriauf durch folgendes Schema wiedergegeben werden:

0
e, PHe a2t Y Oy
A= T
O OCH, HN Ch
_ 0 ocH,

Die beim erfindungsgemlifen Verfaliren (3) als Ausgangsstoffo benBtigten Verbindungen der
10 Formel (I)

in welcher
A,B,D,W,X, Yurd RB dwobmms:pbmmBedmﬁmmhlbm,
sind neu.

- F DT
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Man erhillt die Acylaminosiinreester der Formel (II) beispielsweise, wenn man AminceSurederivate
der Formel (XXII)
A._.COR'
it
D
in welcher
A, B, R% und D die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit substituierten Pherylossigsturederivatan Formel (YOKIV)

Y—Q—\ Xxav)
coz

w

in welcher

W,XundY die oben angegebenen Bedettmgen haben und

Z  fir cine durch Carbonsiureaktivienmgsreagenzien wie CarbonyMdiimidazol, Carbomyldi-
imide (wie 2.B. Dicyclohexyloarbondiimid), Phosphorylierangareagenzen (wie zB. POCl3,

BOP-CI), Halogenienmgsmittel zB. Thionylohzlorid, Oxalyloblorid, Phosgen oder Chlor-

acyliert (Chem. Reviews 52, 237-416 (1953); Bhattacharys, Indign J. Chem. 6, 341-5, 1968)

oder wenn man Acylaminosiinren der Formel GOXV)

A_ .CO
D'N

X
O ™
Ow Y

A,B,D,W,XudY dic oben angegebenen Bedeutungen baben,

in welcher
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verestert (Chem. Ind. (Londan) 1568 (1968)).
Die Verbindungen der Formel (XXV)
A.__COH

B
20U
Ow Y

in welcher
A,B,D,W,XundY die oben angegebenen Bedeutungen heben,
amd new.

Mam erhiilt die Verbindungen der Formel (3C{V), wenn man AminoaBuren der Formel (XX VT)
A, __COH
8T

-NH

in welcher
A,BundD  dic oben sngegebenen Bedeuhmgen haben,
mit sabstituierton Phenylessigsiuredarivaton der Formel (XXIV)

Y‘Q-\ coav) -
COZ

w

in welcher

W,XuwdY die oben angsgebenen Bedgutungen haben und
z diﬁobt_nmwhmBedwhmshnt..

beispiclswoise nach Schotten-Baumann acyliert (Organikum, VEB Deutacher Verlag der Wissen-
achaften, Berlin 1977, 8. 505).
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DieVnﬁn&mgmdﬂmel(][ﬂV)ﬁndeiehmﬁnhmehﬁnPrhﬁpbehmtm
Vuﬁhmmdwinmdmndlpielmuﬁchﬂichdumnm(LzB.H.Hndn,Hma:-WeyL
Methoden der Orgamiachen Chemie, Bd. 8, S, 467-469 (1952)).

Map erhillt die Verbindugen der Formel (XXIV) beispielsweiss, indem man substituierte Phexryl-
essigsiuren der Formel (XX VII)

in welcher
W,XuwmdY die oben anpegebene Bedeutung haben,

mit Halogenierungsmitteln (zB. Thionylchlorid, Thionylhromid, Oxalylchlorid, Phoagen, Phos-
(zB. POCl3, BOP-CI), Carbonyidiimidazol, Cerbonyldiimide (z.B. Dicyclobexylcarbonyldiimid)
gegrbenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungamittels (zB. gegobenenfialls chiorierten alipha-
tischen oder aromatischen Kohlenwasserstoffen wie Toluol oder Methylenchlorid oder Ethem,
2B, Teiyahydrofuren, Dioxen, Methyl-tert.-butylether) bei Tempersturen von -20°C bis 150°C,
bevorzugt von -10°C bis 100°C, umsetzt.

Die Verbindungen der Formel (XJO) und (XXVI) aind teilweise bekannt und/oder lassen ich
nach bekennien Verfibren darstellen (siche 2.B. Compagnon, Miooque Amm. Chim. (Paris) (14] 3,
S. 11-22, 23-27 (1970)).

Dio substitnierten cyclischen Aminocarbonsituren der Formel (XXVI), in der A tnd B einen Ring
bilden, sind im Aflgemeinen nach der Bucherer-Bergs-Synthese oder nach der Strecker-Syntheso
echillilich und fallen dabei jeweils in unterschiedlichen Isomerenformen an. So erhilt man unter
den Bedingmgen der Bucherer-Bergs-Synthese vorwiegend dic Isomeren (im Folgenden der
Rinfuchheit halber als B beseichnet), in welchm dia Rosto R und die Carboxylgruppe Aqustorial
stehen, withrend nach den Bedingungen der Strecker-Synthese vorwiegend die Isomeren (im
folgenden der Binfackheit halber als @ bezeichnet) anfallen, bei denen dis Aminogruppe und dia
Resto R Squatorial stehen.

RS NH RH CcoH
R oo R

H H
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Bucherer-Bergs-Synthese Strecker-Synthese

(B-Isomeres) (c-Isomeres)

(L. Munday, J. Chem. Soc. 4372 (1961); J.T. Bward, C. Fitrangeri, Can. J. Chem. 53, 3339 (1975).

Weiterhin lassen sich die bei dem obigen Verfilren (A) verwendeten Ansgangsstoffe der
Formel (1) '

:Tcozn' «

L ®
Ow v

A,B,D, W, X, Ymd RS dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

in welcher

herstellen, werm man Aminositrile der Formel (XOXVII)
A B

H=N ‘c=N OOV

in welcher
A,BundD  dic oben angegehenen Bedevtimgen haben,

mit substituierten Phenylessigalturederivaten der Formel (XXTV)

X
Y'Q\ '
coz axIv)
w
in welcher
W, X,Yund Z die oben angegebenen Bedeutungen haben,
 Veshindungen der Formel (XXIX)

v S ————
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~9]-

in welcher
A,B,D,W,XundY die oben angegebenen Bedeutungen haben,
umsetzt,

5 und diese anschlieBend einer sauren Alkoholyso unterwirft. O

Die Verbindungen der Formel (XXTX) sind ebenfalls neu,

Die bei dem erfindnngsgemiiBen Verfahren (B) als Aunsgsugstoffe benBtigten Verbindungen der
Formel (II)

A._COR"
T X

“"ﬁi:L @
O
w Y

A,B,W,X,YundR8 die cben angegebenen Bedeutungen haben,

10  in welcher

sind neu.
Sie lassen sich nach im Prinzip bekannten Methoden herstellen.
So eshiilt man die Verbindungen der Formel (IT) beispiclsweise, wenn man

15 2-Hydroxycarbonsiureester der Formel (XXX-A)
COR’
B>r (XX-A)

in welcher
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..92-
A,BundR® die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit substituierten Phenylessigsiiurederivaten der Formel (XXIV)
- X
Y ' (XX1IV)
(o074 .
W

W,XundY die oben sngegebenen Bedeutmgen haben,

in welcher

acyliert (Chem. Reviews 52, 237-416 (1953)).
Weiterhin erhih man Verbindungen der Formel (1), wern men
substitnierto Fherryleasigafiuren der Farmel (XXVIT)
X
Ty /—\—<-< COH oo
w
_ in weloher
W,XundY die oben sngegebenen Bedeutungen haben,

mit a-Halogencarbonsiiureestern der Formel (XXX-B)

X - GOOCB)

in welcher
A,BundR® die oben angegebenen Bedentrmgen haben und

Hal fir Chlor oder Brom steht,
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Die Vesbindungen der Formel (XXVTI) gind neu.
Die Verbindmgen der Formel (O0X-B) sind kiuflich.

BdspidmeinuhlhmdiaVuﬁndmgmdumeim

Q COH
Y XXV

w
in welcher
W.,XundY die oben angegebenen Bedeutungen haben, O

wenn man Phexrylessigaiinreester der Formel (XXO(T)

w
in welcher
W, X, YundR8 die cben angegebenc Bedeutung haben,
in Geganwart von Siuren oder Basen, in Gegenwart eines LOsungamittels wnter allgemein be- 0
kannten Standardbedingungen verseift. Weiterhin erhilt man Phemylessigafiuren dor Formel
(XXVII) nach Verfahren (Q).
Die Verbindungen der Formel (300X) sind nen.
Die Verbindungen der Formel (XXXI)

Y—Q’\Oozﬂ' fo.0.0.4)

w

in welcher



WO 2008/092897 o PCT/EP2005/002603
-94 -

W, X, Y und R8 die oben angegebens Bedeutung haben,
echilt mun beispielsweise nach dem in den Beispielen beschriebenen Verfiahren (R),

wenn man Phenylessigaiureester der Formel (XXX1-8)

Y-Q"co R QOO )

w
5 inwelcher
R8,XundY die oben angegebene Bedeutmg haben, und
w fur Halogen (insbesondere fiir Brom) steht,

in Gegenwart ecines Alkohols, in Gegenwart einer Bage und gegebenenfills in Gegenwart eines
Katalyzators (bevorzugt Kupfersalze wie zB. Kupfer(Dbronrid) vmsetzt.

10  Dic Phenylossigaliureester der Farmel (XXX1-4) sind sus der Anmeldung WO 96/35 664 belonmt
oder Iassen sich nach den dort beschricbenen Verfehren herstellen.

Weiteshin erhiilt man Phenylessigsioreester der Formel (XXXI) nech dem weiter hinten be-

schriebenen Verfahren (Q), in dem man dis dort eshaltenen Phenylessipsiuren der Formel QOXVIT)
nach Standardmethoden verestert.

15 Die bei dem obigen Verfahren (C) als Ausgangsstoffe benbtigten Verbindungen der Formel (IV)

S
AN
\; BJ/_ x
/O
e/ T
W Y
in welcher

A,B,V,W,X, Yund RS dic oben angegebenen Bedeutungen haben,
sind nen.

TS IEIT1 H - n Erawr ————
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MmuhlltdieVubindmpncho:mal(N)beispialmin,wmm

substituierts Phoaylessigaiurcoster der Formel (XO0XT)

-
Y (xKxT)
w
in welcher
W, X, Yund RS die oben angegebenen Bedeutungen haben, @)
mit 2-Benzyithio-carbonskurehalogeniden der Formel (X3XXTI)

A B

BA e o

Hal
in welcher
A,BundV  die oben angegebenen Bedeutungen haben uad
Hal fiir Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) stelst,

in Gegenwart von starken Basen acyliert (siche z.B. M.S. Chambers, E.J. Thomss, D.J. Williems,
J. Chem. Soc. Chem. Conmnum., (1987), 1228).

Die Benzylthio-carbonsiurchelogenide der Formel (XOUXIT) sind teilweise bekannt und/oder lassen
sich nach bekanuten Verfahren harstellen (J. Antibiotics (1983), 26, 1589).

Die bei den obigen Verfulren (D), () und (H-) als Ausgangsstoffo bendtigten Halogencarbonyl-
ketene der Formel (V1) sind nen. Sic lassen sich nach im Prinzip bekennten Methoden herstellen
(vl beispiclsweiso Org. Prep. Proced. Int., 7, (4), 155-158, 1975 und DB-A-1 945 703). So echlt
msan 2B. die Verbindungen der Formel (VI)
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¢=0

COHal (VD

in welcher

W,Xund Y die oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fir Chior oder Brom stobd,

Wexlh man

substituierte Phenylmalonsiuren der Farmel (XXXIIT)

_.COOH

~COOH

in welcher

W.XumdY dic oben angegsbenen Bedeutungen haben,

mit S@urehalogeniden, wio beispiclsweise Thionylchlorid, Phosphor(V)chlorid, Phosphor(TII)-
chlorid, Oxalylchlorid, Phosgen oder Thionylbromid gegebenenfalls in Gegenwart von Kataly-
satoren, wie beispiclsweise Diethylformamid, Metiyl-Sterylformemid oder Triphenylphosphin vnd

gegebenenfally in Gegeawart von Basen wie zB. Pyridin oder Triethylamin, umsetet.

Die substituierten Phenrylmalonsituren der Formel (XOCKT) sind nou. Sie lasien sich in cinfacher
Weise nach bekannten Verfahren herstellen (vgl. zB. Orgenikum, VEB Deutscher Verlag der
Wissenschaften, Berdin 1977, S. 517 ff, EP-A-528 156, WO 96735 664, WO 9702 243, WO

97/01535, WO 97/36868 und WO 98/05638).

So erhiilt man Phenylmalonsiuren der Formel (X3XXTIT)

6L



10

15

WO 2005/092897 PCT/EP2005/00260%

in welcher
W.XuwdY die oben angegebenen Bedentimgen haben,

weam man Phenylmalonsiureester der Formel (XI)
Cou
Y‘Q—< (0, 4)) O
Cou
W
in welcher
W,XundY die oben angegebene Bedentung haben und

U fir OR® oder NH, steht,

wobei

R*  dic oben sngegebens Bedeutung hat,

Zmiichst in Gegenwart einer Base und einem Losumngmittel verscift und anschlioBend vorsichtiy ()
ensiuert (EP-A-528 156, WO 96/35 664, WO 97/02 243).

Die Malonshureester der Formel (XI)
X
COU
Y D
COuU
w
in welcher

W,XuwdY die oben angogebens Bedeuhmg heben und

U fir OR® oder NH, steht, wobei R die oben angogebene Bedenting hat,
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sind new.

Tetrahedron Lett. 27, 2763 (1986), Organilum VEB Deutscher Veriag der Wissenachaften, Berlin
1977, 8. 587 {f, WO 96/35664, WO 97/02243, WO 97/01535, WO 97/36868, WO 98/05638 und
WO 99/47525). )

Die fir das erfindungsgemBBe Verfubren (D) als Ausgmgssioffe bendtigien Carbonylverbin-
dungen der Formel (V)

o]

P} ™

D CHA
in welcher
AwdD die oben angegebenen Bedentmgen hsben,
oder deren Silylenwolether der Farmel (Va)

HA
D-C-OSKR%), (Va)

in welcher

A,DmdR8 die oben angegebensn Bedevtmgen haben,

sind Miuftiche, allgameine bekamts oder sach bekasnsn Vaxdabren zoghngliche Verbindnagen.
Dio Herstalhuog der zor Durchfthrung des erfindungsgamiifen Verfibrens (E) als Ausgangsstoffe
beabtigten Ketensburechlorids der Formel (VI) wurden bereits oben beschrieben. Die zur Durch-

fithrimg des erfindumgsgamiBen Verfahrens (E) benbtigten Thiommide der Formel (VIT)

N

CA
7 (VD)
S

in welcher

T EFrOr ———

60
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-99.
sind allgemein in der Organischen Chexnie bekamnts Verbindungen.

Die bei dem obigen Verfahren (F) als Ansgangzstoffe benOtigten Verbindungen der Formel (VIII)

Q‘
R'o,C @
CO X
A B (Vi)
Y

in welcher
A,B,Ql,Q%, W, X, YundR? die oben angegebene Bedentung haben, (D
sind nen.

Sic Iassen sich nach im Prinzip bekannten Methoden herstellen,

M=n exhiilt die 5-Aryl-4-ketocarbonsiinreester der Formel (VIII) beispiclsweise, wenn man 5-Aryl-
4-ketocarbonsiiuren der Formel (XOCXIV)

in welcher
W,X,Y,A,B,QlundQ2  die oben angegebene Bedeutung haben,

verestert (vgl. zB. Orgapikom, 15. Auflage, Berlin, 1977, Seite 499) oder alkyliert (siche Her-
telhmgsbeispiel). .

Die 5-Aryl-4-ketocarbonsiiren der Formel OOCKIV)
a\

Y COH ecoav)
OA B
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in weloher
A,B,Ql,Q2, W, X und Y die oben shgegebene Bedeuhmg haben,

sind nen, lassen sich aber nach im Prinzip bekaonten Methoden herstellen (WO 96/01 798,
WO 97/14667, WO 98/39281). :

Man ehiilt die 5-Aryl-4-ketocarbonshuren der Formel (XXXIV) beispiclsweise, wenn man 2-
Phextyl-3-oxo-adipinsiinreester der Formel (XX(XV)

X co,g: Q?
Y co,R® xxY)
OA B

in welcher

A,B,Ql,Q2, W,XundY  dic oben engegebene Bedeutung haben und

R3undRS'  fiir Alkyl (insbesonders C-Cg-Alkyl) stehen umd

bet Binsatz der Verbindung der Formel (XXX VII-2) RS filr Wasserstoff steht,

gogebenenfalls in Gegeawart cines Verdiinmmgamittels und gegsbenenfulls in Gegenwert einer

Baso oder Slure decarboxyliest (vgl. zB. Organilum, 15. Auflage, Berlin, 1977, Seite 519 bis
521).

Die Verbindungen der Formel QOXXV)

X co’g: o
Y cor’ coxv)
oA B
w
in welcher

A.B,Ql,Q%, W, X, Y, R8, R¥' dis oben mgegebens Bedeutong haben und

bei Einaetz der Verbindung der Forme! (XXXVI1-e) RS fir Wasserstoff steht

t * ™ EEE——— —— .
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sind neu.
M exhilt die Verbinthmgen der Formel (OXXV) beispiclsweise,
wenn man Dicarbonsfiurehalbesterchloride der Formel OCXXVI),
Q* A
Q' B .
0=¢  COR’ CRXXVY)
Hal
in welcher
A,B,Ql,Q2umdR8 die oben angegrbene Bedeutung haben und
Hal fiir Chior oder Brom sieht,
oder Carbonsiinreanhydride der Formel (JOX(VII-0)
A O
B o
(XXX VIi-w)
Q?
Q o

in welcher
A, B, Q! und Q2 die oben angegebene Bedeutung baben,
mit einem Phenylessigsuresster der Formel (XXXT)

X

Y-Q/\(m' oo
0

w
in welcher

W, X, Y und R die oben angegebene Bedeutung haben,
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in Gegenwart eines Verdilnnungsmittels und in Gegeawart einer Base acyliest (vgl. zB. M.S.
Chambers, E. J. Thomas, D.J. Williams, J. Chem. Soc. Chem. Comnum., (1987), 1228, vgl. such
die Herstellungsbeispiele).

Die Verbindimgen der Formeln (XXXVI) und (XXX VIEs) sind teilweise belannte Verbindungen
der Organischen Chemie und/oder lassen sich nach im Prinzip bekamnten Methoden in einfacher
Weise herstellen.

Die bei dem obigen Verfahren (G) als Ausgangastoffe bendtigten Verbindungen der Formel (IX)

Q o
R0,C Q
co
A B X (x)
w Y

in welcher
A,B,Q3%, Q4% Q5, Q5 W, X, Y und RS die oben angegebene Badeutung haben,
Sie Iagsen sich nach im Prinzip bekannten Methoden herstellen.

Man erhiilt die 6-Aryl-5-ketocarbonsiiureester der Formel (IX) beispiclsweise, werm man 6-Aryl-5-
ketocarbousiuren der Formel (QOXOXVIID)

X Qe /Q"
Y /Ss——COH COTXVIn)
OAB
w

in welcher
A.B,Q%,Q%, Q5 Q5, W, XundY dio oben angegebene Bedeutmg haben,
verestert, (vgl. 2B. Organikum, 15. Auflage, Berlin, 1977, Seite 499).
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Die 6-Aryl-S-ketocarbonsiiuren der Formel (XOD{VII)

in welcher

'AB,Q3, Q4 Q5,Q5, W,XumdY dic oben angegebene Bedeutang haben,

ﬁdmﬁemmmmmmmmmmﬂa&m
99/48869), beispiclsweise wenn man O

substitaierte 2-Phenyl-3-oxo-heptandisSureester der Formel (XXXIX)

in welcher
AB Q3 Q4 Q5 Q5 W,XundY  dis oben engegebene Bedeutnng haben und O

REundRY¥  fiir Alkyl (bevarzngt C;-Cg-Alkyl), stehen, und

" bei Rinsatz der Verbindung der Formel (XXXVII-b) RS fir Wasserstoftf steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdtiomungamittels und gegebonenfalls in Gogenwart ciner
Base oder Saure verseift und decarboncyliert (vgl z.B. Organilum, 15, Aufiage, Berlin, 1977, Scite
519 bis 521).

Die Verbindungen der Farmel QCXXIX)
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CO,R"
X legq ,
Y CoR* OEXXIX)
OA B

in welcher
A,B, Q3 Q4, @5, Q5, W, X, Y, R8 und R¥' die oben sngegehene Bedeutung haben,
sind neu und erhiiitlich,

O 5 wem man Dicarbonsinreester der Pormel (XL),
3 A )
g LB
QS
QQ}-POOF 1)
Co,R" _
in welcher

A.B,Q% Q4 Q5% Q5und RS  die oben angegebene Bedeutung haben,
oder Carbonsltureanhydride der Formel (POCXVII-b)

10

inweloher A, B, Q3,Q4,Q5, Q5 dio oben angegebens Bedeutung haben
mit einem substituierten Phenylessigatiareester der Formel (XXXI)

X

o :
Y‘Q/\ro e )
_ o

w

T ~t 7T w——w——
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in weloher
W, X, Yund R® die aben angegebene Bedeutung haben,
hwmvwmdhwmnmw

Die Verbindungen der Formel (XL) sind teilweise belannt und/oder 1assen sich nach bekannten
Verfabren darstellen.

Dio fiir das erfindungsgemaife Verfubren (H-x) und (H-5) als Ausgangsstoffe bendtigten Hydra-
zine der Formel (X)

ANE-NH-D 0
in welcher
AundD die oben angegebenen Bedeutungen haben,

aind teilweiso bekannt wnd/oder nach literstorbekammten Methoden berstellbar (vgl. beispiclsweise
Licbigs Amn. Chem. 585, 6 (1954); Reaktionen der organiachen Synthese, C. Ferr, Seite 212, 513;
Georg Thieme Verlag Stutigart, 1978; Licbiga Ann. Chem. 443, 242 (1925); Chem. Ber. 98, 2551
(1965), EP-A-508 126, WO 92/16510, WO 99/47 525, WO 01/17 972).

Die fiir das erfindungsgemifie Verfahren (H-y) benttigten Verbindungen der Formel (XII)

N~ ,COR'
Y Ik o

o A
in weicher
A,D,W,X,Yund R® dio oben angogebeno Bedeutung haben,
sind neu.

Mmn erhilt die Acylomrbazate der Formel (XII) beispielsweise, weon msn Carbazate der
Formel (XLI)
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ANH
D
in welcher

A R3undD  die oben sugegebenen Bedeutungen haben,

mit substitoierten Phenylessigsiinrederivaten der Formel (XXIV)
Y COav)
coz
w

W.X,Yund Z die oben sngegebenen Bedeuhmgen haben

in welcher

acyliert (Chem. Reviews 32, 237-416 (1953); Bhaitacharye, Indian J. Chem. §, 341-5, 1968).

Die Verbindungen der Formel (XLI) sind tefiweise kiuflichs und teilweise belommts Verbindungen
oder lasacn sich nach jm Prinzip bekannten Verfhrén der organischen Chemie hezstelien.

Die Verbindungen du:Fomel(JD!Vﬂ)wmdmbunitsboidimmfmfﬁniuVuﬁhu(A)
beschrieben oder gind als Beigpiele in den nachfolgenden Verfahren (Q) explizit beschricben.

(Q  So erhiilt man weiterhin Phenylessigaliuren der Formel (XXVIT),

X

Y'Q/\IfOH-
(o)

w
in welcher

W,XudY  die oben mgegebene Bedeutung haben,

1 11 EEmma ——
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wenn man Phenylacetaldehyde der Formel (XLI)

0

~

-3
H

W
in welcher

W,XumdY dio oben angegebene Bedeutung haben,

e

gegebenenfalls in Gogenwart einca Losmmgsmittels mit geeigneten Oxidationgmitteln (wis z.B.

NaOCl) oxidiert.
Die Vabindungen der Formel (XLLII) sind neu.

Man eshilt Verbindungen der Formel (XLII)

(o

5

A
H

w

in welcher

w.xm;nlv dio oben sngegebene Bedeutung haben,
wenn man 3-Phenylpropens der Formel (XLII)

Y—< §_/\\
w

in welcher

W,XondY  die oben angegebens Bedentung haben

@

in Gogenwart eines LOsungamittels ozonolysiert mnd das erhaltens Ozonid beispielsweise mit

Dimethylsulfid reduktiv sufarbeitet.
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Die zur Herstollung der Verbindungen der Formel (XLH) benStigten 2-Alkoxy-substitnierte 3-
Phenylpropeae &ind im Prinzip belamte Verbindungen in der organischen Chemie uod lassen
sich nach Stenderdverfabren dorch Alkylienmg von Phenolen mit Allylhalogeniden, gefolgt von
ciner Claisen-Umlagermg und anschlieBender Alkylisrung herstellen (WO 96/25 395).

Die zur Durchfthrung der erfindungsgemifen Verfahren (I), (3), (X), (L), (M), ) und (O)
auBerdem als Ausgangssioffe benOtigten Séurehalogenide der Formel (XIII), Carbonsiure--
anhydride der Formel (XIV), Chloremeisenshureester oder Chloremeisensfiurethioester der
Formel (XV), Chlormonothioameisensiiureoster oder Chlordithioameisensiinrocster ~ der
Formel (XV1), SulfonsSurechloride der Formel (3CVII), Phosphorverbindungen der Formel (XVII)
und Metallhydroxide, Motallalkoxide oder Amine der Farmel (XIX) und (XX) und Isooyenate der
Formel (XXI) und Carbamidsiiurechloride der Formel (XXXII) sind allgemein bekannte Verbin-
dungen der Organischen bzw. Anorganischen Chernie,

Die Verbindungen der Formeh (V), (VI), (XII) bis (XXIN), (XXM, (XXVI), (XKVID,
(XXX-A), (XOKX-B), (X3O(IT), (OXXV), (XXX VII-e), (XXX VI-b), (XL) und (XLY) sind dartiber
angegebenen Methoden herstellen.

Das Verfalren (A) ist dadurch gekenmzeichnet, dass man Verbindungen der Formel (1), in welcher

A, B,D, W, X, Y und RS die oben anigegebenon Bedeutungen haben, in Gegenwart ciner Baso

Als Verdtnmmgamjttel kiinnen bei demn erfindungagemiBen Verfabren (A) alle inerten orga-
nischen Solventien cingesetzt werden. Vorsngsweise verwendbar sind Koblerrwasserstoffe, wis
Toluol und Xylol, fener Ether, wie Dibutylether, Tetraliydrofuran, Dioxan, Glykoldimethylother
wd Diglykoldimethylethes, eBerdem polers Losungamittel, wie Dimethylsnifoxid, Sulfoln,
Dimefhylformamid und N-Methyl-pyrrolidon, sowie Alknhole wie Methanol, Ethanol, Propanol,

" Iso-Propanol, Butanol, Iso-Butsno] und tert.-Butanol.

Als Baso (Deprotonieragsmittel) kinmen bei der Durchfithrang des erfindumgagemiiBen Ver-
fabrens (A) alls Oblichen Protonanakzeptoren eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendber sind
Allulimetal- nad Erdslkalimetalloxide, -hydraxido und -carbanate, wie Natriumirydroxid, Kalium-
hydraxid, Magnestumaoxid, Calciumanid, Natriumearbonst, Kalivmcarbonat und Calciumenrbont,
Tetrabutylammoniumbrontid, Adogen 464 (= Metiryltrialky}(Cg-Cj g)smmoninmohilorid) oder
TDA 1 (= Tris-(methoxyethcoryetyl)-amin) eingesetzt werden kinnen. Weiterhin kanen Alkeh-
metalle wic Natrium oder Kalipm verwendet werden. Ferner sind Allnlimetall- und Erdallodi- -
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metallamide utd -hydride, wic Natriumamid, Natriumbydrid und Caloinmbrydrid, und mSerdem
much Alkslimstallalkoholate, wic Natrium-mefirylat, Nairicm-ethylst und Kalium-tert. butylat
cinscizbar.

Die Reaktionstemperaturen kinnen bei der Durchfthrung des exfindungsgrmiiBen Verfahrens (A)
innerhalb eines grifBieren Bereiches variiert werden. Im Algemeinen arbeitet man bei Tempe-
raturen zwischen 0°C und 250°C, vorzogsweise zwischen 50°C und 150°C.

Das exfindungsgemiBe Verfahren (A) wird im Allgemeinen unter Normaldrck durchgefithst.,

Bei der Durchfihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (A) sctzt man die Reektionskompo-
neaten der Formal () und dis deprotonierenden Basen im Aligameimen in etwa doppelBqui-
molsren Mengen cin. Es ist jedoch auch moglich, die eine oder andere Komponents in einem
groBeren (berschuss (bis zu 3 Mol) zn verwenden.

Das Verfahren (B) ist dadurch gekennzeichnet, dass Verhindimgen der Formel (TII), in welcher A,
B, W, X, Y und RE die oben angegsbenen Bodentimgen heben, in Gogenwart eines Verdfmmings-
mittels und in Gegenwart einer Bage ciner inframoleiminren Kondensation umterwirft.

Als Verdiinnungsmittel kiinnen bei dem eorfindmgsgemiiBen Verfabren (B) alle inerten orga-
nischen Solventien eingeseirt werden. Vorzogsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie
Toluol und Xylol, femer Ether, wie Dibutyicther, Tetrahydrofuren, Dioxan, Glyknldimetilether
und Diglykoidimethylother, suBerdem polare LOsungsmittel, wie Dimethylsulfoxid, Sulfolen,
Dimethylformamid und N-Methyl-pyrrolidon. Weiterhin kiinpen Allohole wio Methanol, Ethanol,
Propanol, Iso-Propanol, Butanol, Iso-Butanol und tert.-Butanol eingesetzt werden.

Als Baso (Deprotonienmpamittel) kinnen bel der Durchfibrung des erfindongsgemniiBen Ver-
fahrens (B) alle fiblichen Protonenakzoptoren eingesetzt werden. Vormugsweise verwendbar sind
Alkalimetall- und Brdalkatimetalloxide, ~hydroxide und ~carbonate, wie Natriumhydroxid, Kalium-
die such in Gegenwart von Phasentransferkutalysatoren wie 2B, Triethylbenzylsmmoniwmchilorid,
Totrubutylammoniunfromid, Adogen 464 (= Methyitrialkyl(Cg-Cjg)ammoniumechilorid) oder
TDA 1 (= Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt warden kinnen. Weitarhin kinnen Allati-
metalle wie Natrium oder Xalium verwendet werden. Famner sind Alkelimetall- und Erdalkali-
melallemide und -hydride, wie Natriumemid, Natrfumbydrid und Calciumirydrid, und anBerdem
such Alkalimetallslkoholste, wis Natrivm-methylat, Natrivmn-cthylst und Kalium-tert.-butylat ein-
sctzbar.
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Die Reaktionstemperstoren kinnen bei der Durchfihnmg des exfindungsgemiifen Verfahreds (B)

immerhalb cines grificren Berciches variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Tempe-
raturen zwischen 0°C und 250°C, vorzngsweise zwischen 50°C wnd 150°C.

Das erfindungsgemifie Verfahren (B) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefithrt.

nenten der Formel (III) und die deprotonicrenden Besen im Allgemeinen in etwa -Equimolaren

Mengen cin. Bs ist jedoch such mbglich, die eine oder andero Komponente in einem gréBeren

Uberschuss (bis zu 3 Mol) zn verwenden.

Das Verfibren (C) ist dadurch gekromzeichnet, dass man Verbindmgen der Formel (IV) in
wdehﬂA.B.V.W.x,YdeadieobmmgegebmeBedammghbm,inGemntfinﬁ
Sinre und gogebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungemitiels intramolelular cycHeiert.

Als Verdinmungamittel kdmmen bei dem erfindungsgemiBen Vecfahren (C) alle inerten orga-
nischen Solventien eingesetzt werden. Vormgsweise verwendbar gind Kohlenwasserstoffe, wic
Toluol und Xylol, ferner halogenierte Kohlenwansserstoffe wie Dichlormethan, Chloroform,
Bthylenchlorid, Chlorbenzol, Dichlorbenzol, suBerdem polare Lbsungsmittel, wie Dimethyl-
sulfoxid, Sulfolan, Dimethylformamid und N-Methyl-pymrolidon. Weiterhin kinnen Alkohole wis
Methanol, Ethanol, Propanol, igo-Propenol, Butanol, Iscbutanol, text.-Butanol eingesetzt werden,

wm.m&ewmmvmmﬁm

Als Shure kionen bei dem erfindungsgemiBen Verfabren (C) alle Siblichen anorganisohers und

orgrnischen Shuren cingesetzt werden wie z.B. Halogenwasserstoffsfuren, Schwefalsiure, Alkyl,

Aryl- und Haloalkylsulfonsiuren, insbesondere halogenjerte Alkylcerbonsinren wie zB. Triftuor-
N ) .

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchfihrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (C)
raturen zwischen 0°C und 250°C, vorzngsweise zwischen 50°C und 150°C.

Des exfindungegemiiBo Verfabren (C) wird im Allgemeinen uater Normaldruck durchgefibrt,

Bd.dublnuhﬂhrmgduﬂﬁndmpmvmw(@uumdiewm
ponenten der Formeln (IV) und die S&nre z.B. in Equimolsren Mengen ein, Bs ist jedoch gogebe-
nenfills anch mdglich, die S&nre als Losumgemitiel oder als Katalysator zn verwenden.

-r T ETERe ————
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dungen der Formel (V) odar deren Enolether der Formel (V-2) mit Ketensiurehalogeniden der
Formel (VI) in Gegenwart eines Verdinnungamittels und gegebenenfalls in Gegenrwert cines
S®ureakzeptors umsetzt,

Als Verdtimnungsmittel knnen bei dem erfindungsgemiBen Verfahren (D) alle inerten orga-
pischen Solventien cingesetzt werden. Vorzagsweise verwendbar sind gegebenenfhlls halogenierte
Kohlenwasserstoffe, wie Toluol, Xylol, Mesitylen, Chlorbenrol und Dichlorbenzol, ferner Bther,
wio Dibutylether, Glykoldimethylether Diglykoldimetirylether und Diphenylether, anBerdem
polare Losungamittel, wie Dimothylsulfoxid, Sulfolan, Dimethyiformemid oder N-Methyl-pyrro-
Tidon.

Als Shurealcreptoren kidnnen bei der Durchfiihrung der erfindungsgemifien Verfabrensvarisnte (D)
alle fiblichen Siureakzeptoren verwendet werden.

v . fhar sind tertiflrs Amine, wio Trisfylamin. Pyridin Diazabiovelooct
(DABCO), Diazabicycloandecan (DBU), Diazsbicyclononen (DBN), Hifmig-Base wnd NN-
Dimetiyl-enili

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei der Durchithrung der erfindungsgemfiBen Verfahrens-
variante (D) innerhalb eines griiBeren Bereiches veriiert warden, ZwockmiBigerweise arbeitet man
bei Tempersturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise zwischen S0°C und 220°C.,

Das exfindungagemiifie Verfahren (D) wird zweckmiBigarweise unter Normalkdruck durchgefuhrt.

Bel dar Durchflihrung des erfindungsgemiiBen Verfuhrens (D) setzt man dis Reaktionsiompo-
nenten der Formeln (V) und (VI), in welchen A, D, W, X und Y die oben angegebenen Bedeu-
tungen haben und Hal fiir Halogen steht, ind gegebenenfhils die SBureakzeptoren im Allgemeinen
in etwa Aquimolaren Mengen cin. Es ist jedoch such mOglich, die eine oder andere Komponents in
einem groBaren (berschnss (bis 20 5 Mol) zu verwenden.

mmwvmmmmmmummu
Formel (VII) mit Ketenskurchaloganiden der Formel (V) in Gegenwart eines Verdiinnungamittels
und gegebenenfalls in Gegenwart eines Sinreakzeptors umsetzt.

Als Verdfinpungsmittel kienen bei der erfindungsgemiifien Verfabrensvariante (E) alle inerten
argenischen Solventien cingesctzt werden. Vorzugsweise verwendber sind Kohlenwasserstoffe,
wie Toluol und Xylol, ferner Bther, wie Dibutylether, Glykoldimethylether und Diglykoldimethryl-
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Methyl-pyrrolidon. . .

MWMM&W&MMVW@%
ﬂbhcthhukupummmdetwudm.

Vorzugsweiso verwendbar sind tertiire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, Diszabicyclooctan
(DABCO), Diazabicyclonndecan (DBU), Diszabicyclononen (DBN), Hinig-Base und NN-
Dimethryl-anilin,

Die Reaktionstemperaturen kinnen bei der Durchfiikrang des erfindungsgemifien Verfahrens (E)
innerbalb eines groBeren Berviches variiert warden. ZweckmiRigerweise arbeitet man bei Tempe-
raturen zwischen 0°C und 250°C, vorzngsweise zwischen 20°C und 220°C.

Das erfindungagemBfio Verfahren (B) wird zweckmaiBigerweise unter Nonnaldruck durchgefihrt.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemiBen Verfabirens (E) setzt man dio Reakticuskommpo-
nenten der Formein (VII) und (V1), in welchen A, W, X und ¥ die oben angegebenen Bedeatungen
haben und Hal fiir Halogen steht und gegebenenfulls die Skureakeptoren im Allgemeinen in ctwa
Squimolaren Mengen ein. Es st jedoch anch mbglich, dio eino oder andere Komponents in sinem
groBeren UberscimB (bis 2n 5 Mol) zu verwenden.

mvmmmmmm;mmvmmdurmmh

welcher A, B, Q1, Q2%, W, X, Y und R8 die oben angegebene Bodeutung haben, in Gegenrwart

Als Verdtnmngamittel kinnen bei dom erfindongsgemiBen Verfahren (F) alle gegentiber den
Rnkﬁmhﬂnehmhnhmmﬁacﬁm&olvmﬁéwm Vorzugsweise verwend-
bar sind Koblenwasserstoff, wie Toluol und Xylol, ferner Ether, wio Dibutylether, Tetralydro-
wis Dimetirylsulfoxid, Sulfolan, Dimethytformamid und N-Methyl-pyrrotidon. Weiterhin kimmen
Alkohole wio Methancl, Bthanol, Propenol, iso-Propanol, Butenol, Isobutanal, tert.-Butanal einge-
setzt werden,

Als Basen (Deprotonjormngamittel) kamen bei der Durchfithrung des erfindungagemien Ver-
fabreds (F) alle iblichen Protonenakzeptoren oingesetzt werden. Vorzugsweise verwendber sind
Alklimetall- und Erdalkalimetalloxids, -hydraxide und -oarbonate, wie Natriombydroxid, Kalitun-
mmmwwamwaﬂmmbm
die auch in Gegenwart van Phasentransferimtalysatoren wic z.B. Tricthylbenzylammoniumchlorid,

T ERTER - TE—— —
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Tetrabutylammoniumbromid, Adogen 464 (Methyitrialky}(Cg-C1 g)ammoniumchlorid) oder
TDA 1 (Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt werden kimnep. Weiterhin kinnen Alkali-
mefalle wie Natriun oder Kalivn verwendet werden. Femner sind AllmEmetall- und Brdalksli-

auch Allalimetail-alkoholate, wie Natrium-methylat, Natrium-ethylat und Kaljum-tert.-butylat

Die Reaktionstemperaturen kanen bei der Durchfithrung des erfindumgsgemifen Verfuhrens (F)
imerhalb cines griBeren Berviches variiert werden. Im Aligemeinen arbeitet man bet Tempe-
raturen zwischen -75°C und 250°C, vormgsweise zwischen -50°C und 150°C,

Das erfindungsgemiiBe Verfahren (F) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefithrt.

Bei der Durchflfhrung des erfindungsgemifien Verfabrens (F) setzt men dio Reaktionskompo-
nepten der Formel (VII) und dio deprotonierenden Basen im Allgemeinen in etwa 8quimolaren
Mengen cin. Es ist jedoch anch mdglich, dio eine oder anders Komponents in einem groBeren
Uberschuss (bis zu 3 Mol) zu verwenden,

Das Verfahren (G) ist dadurch gekennzeichnet, dass man Verbindungen der Formel (EX), in
welcher A, B, Q3, @4, Q5, Q5, W, X, Y und R8 die oben angegebene Bedeutung haben, in
Gegenwart von Basen einer intremoleknlaren Kondensation unteswirft.

Als Verdiinnungsmittel Xdonen bei dem erfindungsgemiiBen Verfahren (G) elle gegentiber den
Resktionsteilnehmern inerten organischen Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwend-
ber sind Kohlenwasserstoffs, wic Toluol und Xylol, ferner Ether, wie Dibutylether, Tetrakydro-
furen, Dioxan, Glykoldimethylether und Diglykoldimethylether, saBerdem polere LOsungsmittel,
.wie Dimethylsulfoxid, Sulfolan, Dimethylformamid und N-Metlryl-pyrrolidon. Weiterhin kiinnen
Alkohole wis Methanol, Ethancl, Propanol, iso-Propanol, Butsnol, Isobutanol, tert.-Butanol eings-
setzt werden.

Al Basan (Deprotonierungsmittel) kimmen bei der Durchfiibnmg des erfindungsgem#ien Ver-
fahrens () alle Gblichen Protonenakzeptoren eingesetzt warden.

Vorzugaweise verwendber sind Alkalimetall- und ErdalkelimetsTlaxide, -hydroxide und -osxbo-
nats, wie Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calciumoxid, Natriumearbonat,
Kaliumcarbonst und Calciumsarbonat, die such in Gegenwart von Phasentrnsferkatalysstoren wie
{Cg-C1p)emmoniumchlorid) oder TDA 1 (Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) cingesetzt werden
kbonen. Woiterhin kiinnen Alkalimetnlle wie Natrivm oder Kalium verwendet werden. Ferner sind

4 At e
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Alkalimetall- wad Erdalkalimetallomide uod -hydride, wie Natriomemid, Netriumbydrid md’
Calciumhydrid, und suBerdem such Alkalimetall-alkoholate, wie Natrium-methylat, Natrium-
cthylat and Kalium-tert.-butylst cinsctzber.

Die Reskiionstemperwturen kismen bei der Durchfiibung des erfindungigemifien Verfahrens (G)
raturen zwischen 0°C und 250°C, vorzngsweise zwischen 50°C und 150°C.

Das erfindungsgemiie Verfahren (G) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefiibrt.

Bei der Durchfthrung des erfindimgsgemiien Verfahrens ((G) setzt man dis Reaktionskompo-
nenten der Formel (IX) und die deprotonierenden Basen im Allgemeinen in etwa Squimolaren
Mengen cin. Es ist jedoch auch mbglich, die eine oder andere Komponents in einem griBeren
Uberschuss (bis zu 3 Mol) n verwenden.

Dus efindungsgemilBe Verfahren (H-a) ist dadurch gekemnzrichnet, dass man Hydrazine der
Formel (X) oder Salze dieser Vesbintungen mit Ketensturehalogeniden der Formel (V1) in Gegen-
wart eines Verdfinnungamittels und gegebenenfalls in Gegenwat cines Sinrealzeptors umsetzt,

Als Verdinmmgsmitte] kitnnen bei dem erfindungsgemiiBen Verfahron (H-ot) slle inerten orga-
nischen Solventien eingesctzt werden. Vorzugsweise verwendber aind gegebenenfalls chlorierte
Kohlenwasserstoffe, wie beispiclsweise Mesitylen, Chlorbenzol und Dichlorberrzol, Toluol, Xylol,
ferner Bther, wic Dibutylether, Glykoldimethrylether, Diglykoldimethylether und Diphenylethen,
mludmpholbmgmﬁﬂw?obhﬁwlnﬂfmﬁt&ﬂfoln,DmemnﬁdoduN-_
Methyl-pyrrolidon.

mmmmu&'mmgwmpmvw
(H-0)) allo §iblichen Stureakzeptoren verwendet werden.

(DABCO), Diambicycloandecan (DBU), Diazsbicyclononen (DEN), Hilnig-Base und NN-
Dimethyl-anilin.

Dio Reaktionstemporaturen kinnen bei der Durchfihrung der erfindungsgemiiBen Verfuhrens-
variante (H-o) inmerhalb eines gréBeren Bareiches variiert werden. ZweokmiBigerweise arbeitet
mbqrmmmmmcmzsmmmmwcmm.

Das erfindungagemilBe Verfabren (H-c) wird zweckmiBigerweise unter Normeldruck durchge-
fohrt. :
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Bei der Durchfibrung des erfindnngsgesiifen Verfahrens (H-cx) setzt man die Reaktionskompo-
nenten der Formeln (VI) und (X), in welohen A, D, W, X und Y die oben angegebenen Bedeu-
tungen heben und Hal fitr Halogen stebt, und gegebenenfulls die Siureskzeptoren im Alflgemeinen
in etwa Bquimolaren Mengen ein. Es ist jedoch auch mglich, die eine oder andere Komponents in
sinem groBeren Oberschmas (bis zu 5 Mol) zn verwenden.

Des Verfabwen (H-8) ist dadurch gekennrrichnet, dass man Hydregine der Forme] (X) oder Salze
dicser Verbindung, in welcher A und D die oben angegebenen Bedeutungen haben, mit Malon-
estorn oder MalonsBureamiden der Formel (X), in welcher U, W, X, Y und RS die oben ange-
grbene Bedentung haben, in Gegenwart einer Base ciner Kondensation unteswirft.

Als Verdinnungsmitte] kfinnen bei dam erfindungsgemiBen Verfahren (A-8) alle inerten orga-
nischen Solventien eingesetzt werden. Varzegsweise verwendbar sind gegebenenfalls halogenierte
Kohlenwasserstoffe, wie Toluol, Xylol, Mesitylen, Chlorbenzol und Dichlorbenzol, ferner Biher,
wie Dibutylether, Tetmhydrofursn, Dioxan, Diphenylether, Glykoldimethylether und Diglykol-
W.mmmmmwmmml-
formamid, Dimethylacetantid und N-Methyl-pyrrolidon, sowie Alkohole wie Methanol, Ethanol,
Propenol, Iso-Propancl, Butanol, Jso-Butanol und tert.-Butsnol.

Als Base (Deprotonierongsmitte]) kiionen bei der Durchfthrung des erfndungsgemiiien Ver-

fahrens (H-8) alle fiblichen Protonenakzeptoren eingesstzt werden. Vorzugsweise verwendbar gind
Alkglimetall- und Erdalkalimetalloxide, -trydroxide und -oarbonate, wie Natrimphydroxid, Kalium-
die gnch in Gegenwwart van Phasentransferkatalysatoren wie zB. Tristhylbenzylarunontumehlorid,
Tetrabutylammonimmbromid, Adogen 464 (= Methyltrialkyl(Cg-C1o)enmmonivimchiorid) oder
TDA 1 (= Tris{(mothoxyethoxyetiryl)-amin) cmgesetzt werden kionen. Welterhin kiinnen Alkali-
metalle wie Netrivm oder Kalium verwendet werden. Femer sind Allnlimetall- und Erdafloli-
motallemide und -hydride, wie Natriumamid, Natriumbydrid und Caleiumbydrid, vnd anBerdem
snch Alknlimetaflalkoholste, wie Natriom-methylat, Natrium-etirylat und Kalium-tert.-butyist cin-
setzber,

Verwendbar sind auch tertiire Amins, wie Triethylamin, Pyridin, Diszabicyclooctan (DABCO),
Diazebicyclomndecan (DBU), Dirzabicyclonanen (DBN), Hitnig-Base und N,N-Dimethyl-emilin,
Die Resktionstempersturen kinnen bel der Durchfihrung des erfindugnsgemilfen Verfahrens

(H-8) innechalb eines grOBeren Bereiches verifort werden. Im Allgemeinen arbeitet men bei
Temperaturen zwischen 0°C und 280°C, vormgsweise zwischen 50°C und 180°C.
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Das exfindungsgemBiBe Verfahren (H-8) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefiihrt. -

Bei der Durchfthrang des erfindumgsgrmiBen Verfahrens (H-5) sotzt man die Reaktionskompo-

nenten der Formeln (XI) und (X) im Allgemeinen in etwa Aquimolaren Mengen oin. Es ist jedoch

anch mbglich, dis eins oder sndere Komponente in sinem groBeren Uberschuss (bis zn 3 mol) z0
5  verwenden. .

Das Verfahren (H-) ist dadurch gekennzrictmot, dess mm Verbindungen der Formel (XTF), in
wdmA.D.w,x,Ymdnldiequmgebmmnedmmmthmm
Base einer intremolekularen Kondensation unterwirft.

D 10 mischen Solventien cingesetzt werden. Vorzugsweise verweadbar sind Kohlenwesserstoffe, wie
Toluol und Xylol, femer Ether, wio Dibutylether, Tetrahydroftran, Dioxan, Glyloldimethylether
Dimethylformamid wnd N-Mefhy-pyrrolidon, sowie Alkohole wie Mcthanol, Bthanol, Propano),
so-Propanol, Butanol, Iso-Butenol und tert.-Butanol.

15 Als Base (Deprotonicrungamittel) k8men bei der Durchfiihrung des ecfindungsgemiiBen Ver-

fabrens (H-y) alle iblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind

Alkalimets]l- und Erdallmlimetalloxide, -rydraxids und -cerbonsate, wie Natriumhydroxid, Kalium-

die such in Gegenwart von Phasentransfexkntalysatoren wie 2B. Triethylbenzylammeoniumchlorid,

20  Tetrabutylammoniumbromid, Adogen 464 (= Methyltrialky}Cg-Cjo)smumonivmchlorid) oder

O TDA 1 (= Tris{msthaxyethoxyethyl)-aniin) eingesstzt werden kiinnen. Weitehin kianen Alkali-

metalle wie Natrium oder Kalium verwendet werden, Ferner sind Alkalimetall- und Erdalkali-

) auch AlknlimetaliaTkoholate, wie Natrium-meéhylat, Natrium-ethylat ind Kalium-tert -butylat ein-
25  getzbar.

Die Reaktionstemperaturen kionen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiiBen Verfibrens
(H-y) iunerhalb eines groflertn Berciches veriiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei
Temperaturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise zwischen 50°C und 150°C.

Das exfindungsgemiibe Verfabren (H-y) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefithrt.

30 Bei der Durchilthrung dos erfindungsgemiifien Verfubrens (H-y) sefzt man dic Reaktionskompo-
nmmdamelaﬂDmdhdmmnmmAﬂgmmmmdoppelﬂqu-

ey o a4 i T w——y—
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mhm‘Mmpnein.Es'stjedorhmnhmbgﬁeh,dieoheodumxmpmmineinm
groBaren Uberschuss (bis zo 3 Mol) zu verwenden,

Das Verfahren (I-) ist dacurch gekennzeichnet, dass men Verbindungen der Formeln (I-1-4) bis
(I-8-2) jeweils mit Carbonsiiurehalogeniden der Formel (XII) gegebenenfalls in -Gegenwart eines
Verditnnungsmittels und gegobenenfalls in Gegenrwart cines Saurebindemittels umsetat.

Als Verdiinmungamittel kbnnen bei dem exfindungsgemiBen Verfahren (I-c) alle gegeniber den
Shurchalogeniden inerien Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbsr sind Kohlen-
wasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und Tetralin, femer Halogenkohlenwasserstoffe,
wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol,
suBerdam Ketone, wie Aceton wmd Methylisopropylketon, weiterhin Bther, wie Diethylether, Te-
trabrydroforan und Dicxan, darltber hinaus Carbonsiurecster, wis Ethylaceiat, und auch stark
polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und Sulfolan. Wenn die Hydrolysestabilititt des Slure-
balogenids es zuliigst, kann die Umsetzung auch in Gegenwart von Wasser durchgefiihrt werden.

Als Siprebindemittel kormmen bei dar Umsetoumg nach dem erfindungsgemifen Verfahren (I-a)
allo fiblichen SZurcakzepioren in Betracht Vorzugsweise verwendbar sind tertiire Amine, wieo
Triethylamin, Pyridin, Dinzgabicyclooctan (DABCO), Diazsbicycloundecen (DBU), Diszsbicyclo-
nopen (DBN), Hinig-Base und NN-Dimethyl-anilin, ferner Erdallmlimetalloxide, wic Mag-
nesiim- und Calciumoxid, suferdem Alkali- und Erdalkali-metall-carbonate, wie Natrinmearbonat,
Kaliumcarbonat und Calciumcarbonsat sowie Allmliydroxide wie Natriumhydroxid und Kalium-
hydroxid.

Dis Reaktionstemperaturen kinnen bei dem erfindungsgemiifen Verfabren (I-o) immerhalb cines
groBeren Berviches variiert werden. ¥m Allgemeinen mrbeitet man bei Temperaturen zwischen
-20°C und +150°C, vorzgsweise zwischen 0°C und 100°C.

Bei der Durchfthrung des erfindungsgemiiBen Verfuhrens (I-a) werden die Ausgangsstoffo der
Formeln (I-1-a) bis (J-8-a) und das Carbonsiiurchalogenid der Formel (XIM) im Allgemeinen
joweils in angendhert Squivalenten Mengen verwendet. Bs ist jedoch auch mbglich, das Carbon-
siiurehalogenid in einem groBeren OUberschmss (bis zu 5 Mol) einznsetzen. Die Anfarbeitung erfolgt
nach tiblichen Msthoden.

Das Verfahren (I-B) ist dadorch gelennzeichnet, dass man Verbindvngen der Formoin (1-1-8) bis
ﬂh)mﬂmthnhPmmMBUthmﬂVw
dfnmmgamittels und gegebenenfalls in Gegenwart cines Skurcbindemittels umectzt.
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Als Verdinmungmmittel kinnen bei dem erfindungagemfifen Verfehren (J-B) vorzugsweise -

digjenigen Verdinnungsmitte] verwendet werden, die anch bei-der Verwendung von Skarehalo-

gritiden vorzugsweise in Betracht kommen, Im 8brigen kann anch ein im Uberschuas cingesetztes

Carbonsiureanhydrid gleichzeitig als Verdirmungmmittel fungieren,

Als gogebenenfalls zngesotzte Siurebindemittel kommen beim Verfahren (I-8) vorzugsweise
dicjenigen Sturebindamittel in Frage, die auch bei der Verwendung von Siurchalogeniden vor-
mg:weiseinBMkmum.

Die Reaktionstemperaturen kiinnen bei dem erfindungsgemiifen Verfahren (1-8) innerhalb eines
groBeren Berviches variiert werden. Im Allgemeinen srbeitet man bei Temperaturen zwischen
-20°C und +150°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 100°C.

Bei der Durchfihrung des erfindungsgemiien Verfahrens (I-8) werden die Ausgangsstoffe der
Formeln (I-1-a) bis (I-8-s) und das Carbonsltureankydrid der Formel (XIV) im Allgemeinen in
joweils angeniihert Aquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch m8glich, des Carbons#iure-
aphydrid in cinem grBeren Uberscimss (bis zu 5 Mol) einzmsstzen. Die Aufirbeitung erfolgt nach
tiblichen Methoden.

Im Allgemeinen geht man so vor, dass man Verdinnungsmittel und im ObersclmB vorhandenes
Carbansiiureanhydrid sowie die entstehende Carbonsiture durch Destillation oder durch Waschen
mit emnem organischen LAsungsmittel oder mit Wasser entfernt.

Des Verfuhren (J) ist dadurch gekennzrichnet, dass men Verbindimgen der Farmein (I-1-a) bis
(1-8-a) joweils mit Chlorameisensiureestern oder Chlorameisensiturethiolestern der Formel (XV)
gegebenenfalls in Gegenwart cines Verdiinnungamittels und gegebenenfulls in Gegetrwart eines
Shorebindemittels urnsetzt.

Als Starebindemittel kommen bel der Umsetzung nach dem erfindungsgemilBen Verfahren (J) alls
Oblichen Shureakzoptoren in Betrackt Vorzugsweise verwendbar sind tertifire Amine, wie Tri-
ethylamin, Pyridin, DABCO, DBU, DBA, Hiinig-Base und N;N-Dimethyl-anilin, ferner Erdalkeli-
nullﬂnxukavnelﬂhsnununblnm!Chhnnnunud,auﬂun&mnuﬁﬂhdr-unﬂlhdaﬂnﬂnnﬂhﬂnudKHHMQ
wis Nairicmearbanat, Kalivmcarbonat und Caloiumearbonat sowie Alkalibydroxids wie Natrium-
hydroxid und Kaliumhydraxid.

Als Verdfinoungamittel kiunen bei dem erfindungsgemiiBen Verfabren (3) allo gogenfiber den
Chlorameisensiirocstemn bzw. Chlorameisensirethiclestorn inerten Solventien eingesetst warden.
Vormgsweise verwendbar sind Koblexwassersioffo, wic Benzin, Benzol, ‘Toluol, Xylol und
Tetralin, femer Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetrechlorkohien-
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wasserstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, suSierdem Ketone, wio Aceton und Methyliso-
propylketon, weiterhin Bther, wie Disthylether, Tetralrydrofuran und Dioxen, darfiber hinsus
Carbonsinreester, wie Ethylacetat, und such stark polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und
Sulfolen.

Die Reektionstemperatnren kitunen bei der Durchfhrang des erfindungagemaiBien Verfabrens (7)
innerhalb cinea groferen Bereiches variiert werden. Arbeitet man in Gogenwart eines Ver-
dimungsmittels und eines Stiurebindemittels, 5o Liegen die Reaktionstemperaturen im Allge-
meinen zwischen -20°C und +100°C, vorzagsweiss zwischen 0°C und 50°C.

Das erfindungsgomiife Vecfabren (J) wird im Allgemeinen unter Normaldrack dorchgefthre.

Bei der Durchftthrung des erfindungsgemiifen Verfabrens (J) werden die Ausgangzstoffe der
Formeln (I-1-2) bis (I-8-2) und der entsprechende Chloremeisensiureester bzw. Chlorameisen-
surethiolestor der Formel (AIOI) im Allgemeinen jeweils in angenlihert Aquivelenten Mengen
verwendet. Bs ist jedoch auch mbglich, die eine oder andere Komponemis in einem griBeren
UberschuB (bis m 2 Mol) sinzusctzen. Die Aufarbeitrng erfolgt nach Oblichen Methoden. Im
Allgemeinen geht man so vor, dass man susgefallene Salze entfernt und des verbleibende Reak-
tiopagemiach chrch Abzichen dss Verdinoumgsmitiels einengt.

Das orfindongsgemiifio Verfabren (K) ist dadurch gekennzeichnet, dass man Verbindungen der
Formeln (I-1-8) bis (J-8-8) jeweils mit Verbindungen der Formel (XVI) in Gegenwart cines
Verdinoungsmittels und gegebenenfalls in Gegenrwart eines Slurebindemittels umsetzt.

Beim Herstellungsverfubren (K) setzt man pro Mol Ausgangsverbindung der Formeln (I-1-8) bis
(I-8a) ca. 1Mol Chlormonothicameisensivrecster bzw. Chlordithioameisensureester der
Formel (XVT) bei 0 bis 120°C, vorzngsweise bei 20 bis 60°C um.

Als gegobenenfalls zngesotzte Verdimmungsmittel kommen alle inerten polaren organischen
Losungamittel in Frage, wie Ether, Amide, Sulfone, Sulfoxide, aber auch Halogenalkane.
Vorzugsweise werden Dimethylsulfoxid, Tetrabydrofuran, Dimethylformmmid oder Methylen-
chlorid eingesetzt.

smnmhmmmmmmmmn:mmwm
mitteln wic B, Natriumbydrid oder Kalinmtertifrbutylat des Enolatsalz dor Verbindungen (I-1-2)
bis (I-8-a) dar, kann anf den weiteren Zugaiz von SEurebindemitteln verzichtet werden,
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Werden Shiurebindemittel eingesetzt, so kommen Obliche anorganische oder organische Basen in -

the.bmspmlhaﬂ:Ndmmhydrwnd, Natriumcarbonat, Kalivmcarbonsat, Pyridin, Triethyl-

amin anfgefiihst.

Dic Reaktion kenn bei Normaldruck oder unter erhShtem Druck durchgefihrt werden, vorzuge-
weise wird bei Normaldruck gearbeitet. Die Anfarbeitg geschieht nach fiblichen Methoden.

DuuﬁndmgsgunlﬂeVu&hrm(L)istd;dmhm:ninhnegdnsqubhﬁmmdﬂ
Formeln (I-1-8) bis ((-8-8) jeweils mit Sulfonsurechloriden der Formel (XVII) gegebenenfalls in

Gegenwart cines Vordiinmmngsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines S#urcbindemittels
umsetzt.

Beim Herstellungsverfilren (L) setzt man pro Mol Ausgangaverbindung der Farmel (J-1-a bis
E-8-a) ca. 1 Mol SuifonsBurechlarid der Formel (XVII) bed -20 bis 150°C, vorzugsweise bei 20 bis
70°C um.

Als gegebenenfalls zmgesetzte Verdinnmngamittel kommen alle inerten polaren orgenischen
LBsungsmitte] in Prage wie Ether, Amide, Nitrile, Sulfone, Sulfoxide oder halogenierte Kohlen-
wasserstoffe wie Methylenchiarid.

Vorzgsweise werden Dimethylsulfoxid, Tetrahydrofuren, Dnnelhylﬁmnnd. Methylenchlorid
cingesot=zt.

ShﬂtmindnubwmglmAummmyﬁomdmhMmsmkammp
mitteln (wie m.NﬁdeqMM)mmdwvm
(1-1-a) bia (F-8-a) dar, kann anf den weiteren Zusatz von Shurebindemitieln verzichtet werden.

Werden smmmlmnmubﬁmmmmmm'nmin
Frage, beispiclhaft scien Natriumhydroxid, Natriumearbonat, Kaliumcarbonat, Pyridin, Trictlyl-
amin sufgefihrt.

Die Reaktion kam bei Normaldruck oder unter echfhtem Drock durchgafiihrt werden, vorzags-
WMMNWMMAM;WMWWM

WMMVMMMMMMMVWM
Formeln (I-1-a) bis (I-8-a) jewsils thhocpba-mbmdmgm der Formel (XVIII) gegebenonfialls
in Gogenrwart eines Verdfinoumgamittels und gegsbenenfalls in Gegrnwart aines Skurebindemittels
omeetzt

" "ETEERT ———
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Beim Herstellungsverfahren (M) setzt man zzum Frhalt von Verbindangen der Formeln (I-1-€) bis
(-8-¢) euf 1 Mol der Vexbindungen (1-1-1) bis (1-8-a), 1 bis 2, vorzugsweise 1 bis 1,3 Mol der

Phosphorverbindung der Formel (XCVHI) bei Teroperaturen zwischen -40°C nnd 150°C, vorzugs-
weise zwischen -10 und 110°C um.

Als gegebenenfills zugesetzio Verdinnungsmittel kommen alle inerten, polaren orgamischen
L8sungsmittel in Frage wic Bther, Amide, Nitrile, Alkohole, Sulfide, Sulfone, Sulfoxide etc.

Vormugsweise werden Acetonitril, Dimethylsulfoxid, Tetrabydroftran, Dimethylformamid,
Methylenchlorid eingesetzt.

Als gegobenenfalls zugescizio SEurebindemitte] kommen fibliche snorganische oder organische
Basen in Frage wic Hydroxide, Catbonates oder Amine, Beispiclhaft seien Natriumhydroxid,
Natriumcarbonat, Kaliumearbonat, Pyridin, Trietirylamin sufgefihrt.

Die Umsetamg kemn bei Normeldruck oder unter erhShtem Druck durchgefiihrt werden, vorzugs-
Kristallisation, chromatogrephische Reinigung oder durch sogenammtes "Andestillieren”, d.h. Ent-
fermung der fifichtigen Bestendteile im Vakoum.

Das Verfahren (N) ist dadorch gekennzeichnet, dass men Verbindungen der Formeln (I-1-2) bis
(I-84) mit Metallhydroxiden bzw. Metallalkoxiden der Formel (XIX) oder Aminen der
Formel (XX), gegebenenfalls in Gegenwart eines Veardtmmngamittels, umsetzt.

Als Verditlnmmgsmitts] kiinnen bel dem erfindungsgmmiibon Verfabren (N) vorzugsweisa Biher
wie Tetrehydrofuien, Dioxan, Disthylether oder sber Alkobole wie Methanol, Bthanol, Iso-
propanol, aber auch Wasser cingesctzt werden.

Des erfindungsgemiiBp Verfahren (N) wird im Allgemeinen unter Normaldruck darchgedihst.

Dic Reaktionstemperaturen licgen im Allgemeinen zwischen -20°C und 100°C, vorzugsweise
zwischen 0°C und 50°C.

Das erfindungsgemiiBe Verfihren (O) ist dadurch gekenmeeichnet, dess man Verbindungen der
Formeln (I-1-e) bis (-8-a) joweils mit (O-:) Verbindungen der Formel (XXI) gegebenenfalls in
Gmmvmmmmwbmﬁmmwmmmoh
(O-B) mit Verbindungen der Formel (XXII) gegebenenfulls in Gegenwart cines Verdinoungs-
mittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Sturebindomittels nmsetat.

9
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Bei Herstelhingeverfahren (O-a) setzt msn pro Mol Ausgangsverbindung der Formeln (I-1-6) bis: -

(1-8-) ca. 1 Mol Isocysnat der Formel (¥OXT) bei 0 bis 100°C, vorzagsweise bei 20 bis 50°C um.

mwhwvmmmmmmmmmmm
in Frage, wio Ether, Amde.Nihile.Suhtnn.Su]fmde

Katnlysatoren kiinnea schr vorteilhaft zinnorganische Verbindungen, wie 2.B. Dibutylzinndilaurat
eingesetzt werden. Es wird vorzugsweiss bei Normaldruck gearbeitet.

Beim Herstellungsverfabren (O-B) setzt man pro Mol Ausgangsverbindung der Formeln (I-1-8) bis
(1-8-6) ca. 1 Mol Carbamidsiturechlorid dar Formel (XXII) bei -20 bis 150°C, vorzugsweiso bei 0
bis 70°C um.

Als gegebenenfulls zugesetzte Verdimmungsmittel kommen alle inerten polaren orgamischen
LB3sungamitte] in Frage wio Bther, Amide, Sulfone, Sulfoxide oder halogenierte Kohlenwnsser-
stoffe.

mewudmnnneﬂvlnlfmud.Tuhhydmﬁnm.DmﬂwlfwmmdoduMeﬂ:ylm-
chlorid cingesetzt.
Stellt man in einer bevorzngten Ausfithrungsform durch Zusatz von starken Deprotonierungs-

mittaln (wie z.B. Natriumhydrid oder Kalimntertifrbutylat) das Enolatealz der Verbindung (I-1-a)
bis (I-8-a) dar, keyn suf den weiteren Zusatz von SSurebindemitteln verzichict werden,

Werden Sthurebindemitte] eingesetzt, so kommen fibliche snorganische oder orgamische Basen in -

Frage, beispielhaft seien Natriumhydroxid, Natrivmosrbopat, Kalinmoeashonat, Triethylamin oder
Pyridin genannt.

Dio Reaktion kann bei Normaldruck oder unter erhShtem Druck durchgefiihrt wenden, vorzags-
weisc wird bei Normaldruck gearbeitet. Die Anfarbeitung geschieht nach 6iblichen Methoden.

Das Verfahren (P) ist dadurch geleenmzeichmet, dass msn Verbindungen der Formeln (I-1-a") bis
(-8-2), in welchen A, B, D, Q', @, @, ¢, Q’, @, X und Y dio oben angegebenen Bedeutmgen

haben und W' bovorzugt fur Brom steht, mit Alkoholen der Formel W-OH in welcher W dio oben
angegebene Bedeuting hat in Gegenwart einer Base und eines Cir-J-Salzes (zB. CuBr oder Cu)) -

umseizt.

Als Verdinnungsmittel kinnen bei dem erfindungsgemiBen Verfahren (P) alle inerten organischen
Jolventien eingesctzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wic Toluol und
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Xylol, femer Ether, wie Dibutylother, Tetrahydrofursn, Dicxan, Glykoldimethylether und
Diglykoldimetirylether, suSlerdem polaro LOsungsmittel, wio Dimefhrylsulfoxid, Sulfolsn,
Dimefhylformamid, Dimefhylacetamid und N-Methyl-pyrrolidon, Ester wie Methylacetat,
Reirylacetat, Propylacetat sowie Alkohole der Formel W-OH wie zB. Methanol, Ethanol,
Propanol,” Iso-Propanol, Butanol, Iso-Butanol, tert-Butenol, Glykolmonomethylether oder

Als Baso (Deprotonierongamittel) kinnen bei der Durchfibrung des erfindungggemiiBen Ver-
fahrens (P) alle tiblichen Protonenakreptoren eingesetxt werden. Vormgsweise verwendber sind
Alknlimetalle wio Natrium oder Kalium, Ferner sind Alkalimetsll- und Erdalkalimetallamide und —
hydride, wie Natriumamid , Natriumhydrid und Calciumhydrid und bevormgt auch Alkmbi-
metallalkoholate, wie Natrium-methylat, Natriom-ethylat, Natrivmisopropylat, Natrium-tert-butylst
und Kalium-tert.-butylat einsetebar.

Die Reaktionstempersturen kdenen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiiBen Verfahrens (P)
immerhalb eines griferen Bereiches variicit werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Tempe-
ratoren zwischen 0°C und 250°C, vorzugaweise zwischen 50°C und 150°C. Das erfindungsgemiifie
Verfahren (F) wird im Allgemeinen unter Normaldruck durchgefUhst.

Bei der Durchfihrung des erfindungsgemilBen Verfahrens (P) sotzt man die Reaktionsinmpo-
nenten der Formel (F-1-) bis (7-8-2") im Allgemeinen mit Uberschilssen der Alkohole W-OH und
der Basen bis z1 20 Mol, bevorzugt 3 bis 5 Mol um. Die Knpfer-I-Salze werden in der Regel
katalytisch eingesetzt: 0,001 bis 0,5 Mol, bevorzugt 0,01 bis 0,2 Mol. Es ist jedoch anch mbglich
diese Bquimolar einzusetzen.

Nemmtoden, die in der Landwirtschaft, in Forsten, im Vormats- und Materinlschutz sowie suf dem
Hygienesektor vorkommen. Sie kinnen vorzugsweise als Pflanzenschutzmitie]l cingesetzt werden.
Sic aind gegen nomal sensible und resistento Arten sowie gegen alle oder einzelne Entwickiungs-
stadien wirksam. Zu den oben erwithnten Schidlingen gehfren:

A dex Opdimng der Isopoda 2B. Oniscus ssellus, Armadillidivm vulgare, Parcellio scaber.

Aus der Ondmmg des Chilopoda 2.B. Geophitus carpophegus, Scutigera spp.

Aus der Ordnung der Symphyla zB. Scutigerella immaculata.
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migratoricides, Melenoplus spp., Schistocerca gregaria.

Ans der Ordnung der Blsttaria z.B. Blatin orientalis, Periplanetn americana, Lencophaca maderae,
Blattella germanica. Ans der Ordmmg der Dermaptera zB. Forficula avricularia. |

Ang der Ordnimg der Isopiera 2.B. Reticulitermes spp.
Aus der Ordnung der Phihirapters 2B, Pedicuhu humanus corporis, Hacomtopious spp.,
Linognatims spp., Trichodectes spp., Damalinia spp.

Prankliiell s dentali

Ang’ der Ordnung der Heteroptera 2B. Burygaster spp., Dysdercus intermeding, Pieama quadrate,
Cimex lectularius, Rhodnius prolixns, Triatoma spp.

Aus der Ordmung der Homoptera zB. Aleurodes brassicac, Bemisia tabaci, Trialeurodes

. Aphis 5 Brevi brassi Crvot ribis, Aphis fabas, Aphis
pomi, Eriosoma lanigeram, Hyslopterns arundinis, Phylioxera vastatrix, Pemphigus spp., Macro-
giphum avense, Myzus spp., Phorodon bumuli, Rhopalosiphum padi, Empossca spp., Buscelis.

Aus der Ordmmg der Lepidoptera 2.B, Pectinophors gossypiella, Bupalus piniarius, Cheimatobia
brumeta, Lithocollctis blancardella, Hyponomeuts padells, Plutells xylostells, Malacosoma
neustria, Buproctis chrysorthoes, Lymantria spp., Bucoulatrix thurberiella, Phyllocnistis citrells,
Agrotis spp., Buxoa spp., Feltia spp., Earias insulans, Heliothis spp., Msmesira brassioae, Panolis, -
Pyrwuste nubilalis, Ephestia kuchriella, Galleria mellonells, Tineola bisselliclla, Tincs pellionclls,
Aus der Ondming der Coleapters 2B, Ancbiom punctstum, Rbizopertha dominics, Bruchidina
obicctus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica aini, Leptinotarsa

- wp— —
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stis, Atomaria 8pp., Oryzacphilus surinemensis, Anthonomms spp., Sitophilus spp., Otiomrirynchus
suloatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp.,
Trogodero spp., Anflwrezms spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aencus, Ptinus spp.,
Niptns hololeucus, Gibbium peylloides, Tribolium spp., Tenchrio mnlitor, Agriotes spp., Cono-
duunpp,Meblmﬁ:nanﬂn,Amphhmﬂmwh&ﬁnﬁ;OuﬂyhmlﬁdimUnahopm
aryzophilus.

Ans der Ordmmg der Hymenoptera zB. Diprion spp., Hoplocampa spp., Lasius spp., Monomorfom
pharaonis, Vespa spp.

Aus der Ordmmg der Diptera zB. Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Drosophila
melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomyia spp.,
Cuterebma spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma
8pp., Tebawmus spp., Tennin spp., Bibio hortulenus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia
hyoscyami, Ceratitis capitats, Dacus oleae, Tipula paludoss, Hylemyis spp., Liriomyza spp.

Aus der Ordmumng der Siphonspters 2.B. Xenopsylla cheopis, Cerstophyilus spp.

Aus der Xlasse dex Arnchnids zB. Soorpio maurus, Latrodeotos maoctans, Acarus siro, Argas spp.,
Omithodaros spp., Dermenyssus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus
spp., Ruipicephalus spp., Amblyomms app., Hyalommes spp., Ixodes spp., FPsoroptes spp.,
Chorioptes spp, Sarcoptes spp, Tmwonemws spp., Bryobia practioss, Panonyolus spp.,
Tetranyclms spp., Hemitarsanenms spp., Brevipalpus spp.

Zu den pflanzenparagitiiren Nematoden gehfren zB. Pratylenchus spp, Radopholus similis,
Ditylencims dipsaci, Tylenchmlus semipenotrans, Heterodera app., Globodera spp., Meloidogyne
spp., Apbelenchoides spp., Longidorus app., Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursephelencims
spp.

Die afindungsgemiBen Verbindungen bzw. Witkstoffkombinstionen kinnen gegebenenfalls in
bestimmten Konzentrationen bzw. Aufwandmengen euch als Herbizide verwendet werden. Dic
Vesbindungen Iassen xich gegebenenfalls anch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir die Synthese
wejterer Wirkstoffe einsetzen.

Erfindungsgem8 kinnen alle Pflmzen tnd Pflanzenieile behandelt werden. Unter Pflanzen
werden hierbej alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wis erwiinschts mnd uner-
wiinschte Wildpflanzen oder Kultorpflenzen (einschlioBlich natfirlich veskommender Kultor-
pfianzen), Kultyrpflanzen kimmen Pflanzen sein, die durch konveatiopelle Zichtungs- und Opti-
misrungamethoden oder durch biotechnologische und geutechnologische Methoden oder Kom-
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binstionen dieser Mathoden erhalten werden kiinnem, einschlieflich der transgénen Pflanzen und

cinschlieBlich der durch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schittzberen Pflanzensorten.
Untter PAanzentedlen sollen alle oberirdischen und mterirdischen Teile und Organe der Pflanzen,
wio Spross, Blatt, Blits und Wurzel verstanden werden, wobei beispiclhaft Biltter, Nadoln,
Stingel, Stkmme, Bltten, Frochtkdrper, Frichts und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome
sufgefibrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehbit such Emtegut sowio vegetatives und generatives

Die erfindungsgemiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteilo mit den Wirkstoffen bzw.
Wirtkstoffinmbinationen erfolgt direkt oder durch Binwirdamg auf deren Umgebung, Lebensraum
odex Lagesraum pach den fiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Sprithen, Spritzen,
Verdampfen, Vemebeln, Streuen, Aufistreichen und bei Vermehrungamaterial, fnsbesondere bei
Samen, weiterhin durch ein- oder mehrachichtiges Umbhilllen.

Die Wirlastoffe bzw. Wirkstoffkombinationen kimnen in die {iblichen Formulierangen tberfibrt
werden, wie L3sungen, Enmisionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stinbemittel, Pasten, 15s-
liche Pulver, Gramulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-impriignierts Natur- und
synthetische Stoffe sowis Feinstverknpselungen in polymeren Stoffen,

Diese Formulierungen werden in bekammter Weise hergestellt, zB. durch Vermischen der Wirk-
stoffe mit Streckmitteln, also fitlssigen Lisungamitteln und/oder festen Trigerstoffen, gegebenon-
falls unter Verwenching von oberfischensktiven Mitteln, also Enmlgiermitieln und/oder Disper-

Im Fall der Benintzung von Wasser als Streckmittel kinnen 2B, anch crganische LOsungsmittel
als HilfslSsungmmitte] verwendet werden. Als fitasige Lamungsmittel kommen im wesentlichen in
Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, ader Alkylnaphthaline, chlorierte Aromsten und chlorierte
aliphatische Kohlenwasserstoffe, wic Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, alipha-
tische Kohlenwasserstoffe, wie Cyciohexan oder Paraffine, z.B, Erd8lfraktionen, mineralische und
pflanzliche Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, ‘Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare Lisungsmittel,
wie Dimethyiformamid und Dimethylsulfixid, sowie Wasser.

Als feste Trigarsioffeo kommen in Frage:
Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Distomeenerde und synthetisohe Gesteinsmehle, wio hoch-
disperse Kieselsiure, Alumintumoncid und Silikate, als feste Trigerstoffe fitr Granulate kommen in

o' "EEm T —
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Frage: 2B, gebrochenc und frakiionierte nattirliche Gesteine wie Calcit, Marmer, Bims, Sepiolith,
Dolomit sowie synthetische Gramulate sus anorganischen und orgsmischen Mehlen sowic
Granulate sus organischem Masterial wie Sigamehl, KokosmBschalen, Maiskolben und Tabakstin-
geln; als Emmilgier- und/oder schaumerzengende Mittel kommen in Prage: z.B. nichtionogene und
smicuische Eamlgatoren, wie Polyoxycihylen-Fetisturo-Ester, Polyaxyethylen Pettalkobol-Ether,
2.B. Alkylaryl-polyglykolether, Alkylsulfonate, Alkyisulfate, Arylsulfonate sowie EinweiBhydroly-
sate; als Dispergiermitte] kommen in Prage: .B. Lignin-Sulfitablaugen md Methylcelhulose.

Es kfmnen in den Formulierongen Hafimittel wie Carboxymethylcellulose, natiriiche und
synthetische pulvrige, kBmige oder latexftirmige Polymero verwendet wenden, wic Gummii-
srabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholipide, wie Kephaline und
Lecithine nnd synthetische Phospholipide. Weitere Additive kinnen mineralische und vegetabile
Ole sein.

Es kionen Farbstoffe wie anorganische Pigments, zB. Eisenoxid, Titenoxid, Ferrocyanblau und
arganische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- 1md Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennihr-
stoffo wio Salze von Bisen, Mangsn, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdiin und Zink verwendet werden.

Die Fornmlierungen enthalten im Allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugs-
weise zwischen 0,5 und 90 %.

Dio arfindungsgemiiBen Wirksioffe kinnen als solche oder in ihren Formulienmgen auch in
wendet werden, um 30 2B, das Wirkungsgpekirum zu verbreitern oder Resistenzentwickhmgen
vorzbeugen. In vielen Fiillen erhiilt man dabei synergistische Effekte, dh. die Wirksamkeit der
Mischung ist grofier als die Wirksamkeit der Einzelkomponenten.

Als Mischpartner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen in Frage:
Fungtde:

Butylemine; Calcium polysulfide; Capsimycin; Csptafol; Captan; Carbendazim; Carboxin;
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Dimethomorph; Ihnnnymmﬂmn. Diniconszole; Dimiconazole-M; Dmocap; Ihphnqﬂlnnnq

.Impynﬂnum:ImmﬂunﬁuglhﬂununyIxuhuslhizumdhn.EddhqdhmsIknumnuunh:Iﬂhﬂunnn;

RBthirimol; Biridiezole; Famaxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfiram;
Fenhexemid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluszinam;
Flubenzimine; Fludioxonil; Flumeiover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin; Fluquinconazole;

. Fhurprimidol; Flusilazole; Fhusulfaniide; Fhutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodiug

Fuberidazole; Furalaxyl; Furemetpyr; Furcarbanil; Furmecyclox; Guazatine; Hexachlorobenzene;
tris(albesilate); Iodocmrb; Jpconezole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicarh; Frumemycin;
Isoprothiolsne; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoxim-methyl; Mancoreh; Manch; Meferiozone;
Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; MetalaxylM; Metconamle; Methasulfocart; Methfiraam;
Metiam; Metominostrobin; Metsulfovax; Mildicmynin; Myclobutanil; Myclozolin; Natwoxyvin;
Nicobifen; Nitrothal-isopropyl; Noviflumuron; Nusrimol; Ofurace; Orysastrobin; Oxadixyl; Oxolinic
acid; Oxpoconazole; (qunﬂnqﬁm Oxyfenthiin; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconszole; Spiroxamine;
‘Sulfur; Tebuconamole; Teoloftalany; Tecnazene; Tetoyclacis; Tetraconamole; Thisbendazole;
Thicyofen; Thifluzamide; Thiophanate-mathyl; Thiram; Tioxymid; Tolclofos-methyl; Tolyiftuamid;
Zincly Zimm; Zomamide; (28)N{2{4-{[3-(4-chlorophenyl)-2-propynyljaxy]-3-methoxyphenyl}-
cthyl}-3-methyl-  2-{(methylsulforyl)amino}-butanamide; - 1-(1-naphthalexyl)-1H-pyrrole-2,5-dions;
2,3,5,6-tetrackloro-4-(methylsul fonyl)-pyridine; 2-amino-4-methyl-N-phenyl-5-thismlecinboxamide;
24ﬂﬂnn&@¥¢h34ﬁhydnrl1ﬁLuumuﬂu&JILn:h=r41ﬂ}31unutnmnbannnmhg 3;&54nnhk10415-
pyridinedicarbonitrile; Actinovate; ms-l-(4-ehlauphﬂwl)-2-(m-l,2.4-unmb-l -yl)-cycloheptanal;
methyl  1-(2,3-dilydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-y1)-1H-imidezole-5-carboxylate; monopotassiom
carbonate; N-(6-mefhaxy-3-pyridinyl)-cyclopropanccerbaximide; N-butyl-8-(1,1-dimethyletiyi)-1-
axaspirof4.5]decan-3-amine; Sodium tetrathiocarbonate;

nsphthenate; Copper axychloride; Copper sulfate; Cufraneb; Cuprous oxide; Mancopper; Oxine- .
copper.
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B 1 Dichloront it in, Nickel-Dimethyldithiocart ' K in. Octhili

Tnsektizide / Akarizide / Nematizide:

Abamectin, ABG-9008, Acephate, Acequinocyl, Acctamiprid, Acetoprols, Acrinathrin, AKD-1022,
AKD-3059, AKD-3088, Alsaycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allethrin, Alpha-Cypermethrin (Alpha-
hrin), Amidoflumet, Aminocarb, Amitrsz, A tin, AZ-60541, Azadirachtin, Apmethicd

Azinphos-methyl, Azinphos-cthyl, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus spheericus, Bacillus subtilis, Bacilhs thuringiensis, Bacillus thuringiensis
strain EG-2348, Bacillus flmringienais strain GC-91, Bacillus thuringicnsis strain NCTC-11821,
sultsp, Benzoximste, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cypermethrin, Bifenazate, Bifenthrin, Binspacryl, Bio-
fiuron, BPMC, Brofenprox, Bromophos-cthyl, Bromopropylate, Bromfenvinfos (-methyl), BTG-504,
BTG-505, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos, Butocarboxim, Butoxycarbaxim, Butylpyridaben,
Cadusafos, Camphechlor, Carbaryl, Carbofizran, Carbophenotiion, Carbosulfim, Cartap, CGA-50439,
vinphos, Chlorfluszoron, Chlormephos, Chlorobexzilate, Chioropicrin, Chlorproxyfen, Chlorpyrifos-
methyl, Chlorpyrifos (-cthyl), Chilovaparthrin, Chromafenczide, Cis-Cypermetbrin, Cis-Resmethrin,
Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyphenothrin (1R-trans-iscmex), Cyromezine,

DDT, Deltsmethrin, Demeton-S-methyl, Demeton-S-methrylsulphon, Disfenthiuron, Dislifes, Di-
sodium, Dofenspyn, DOWCO-439,

Eflusilspate, Emamectin, Ememectin-benzoate, Empenthrin (1R-isomex), Endosulfan, Entomopthora
Etrivafos,

Fanplnr, Fenamiphos, Fenazaquin, Penbutatin axide, Fenfiufhon, Fenitrothion, Fenobucmb, Feno-
fhiocarb, Fenoxactim, Fenoxyoarb, Fenpropethrin, Fenpyrad, Feopyrithrin, Fenpyroximate, Fensulfo-
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mefhilsn, Fosthiszate, Pubfenprox (Fluproxyfcn), Pursthiocarb,

Geamma-Cyhalofirin, Gamme-HCH, Goasyphure, Grandlure, Granuloseviren,

Halfenprox, Halofenozide, HCH, HCN-801, Heptenophos, Hexaftumuran, Hexythiazox, Hydra-

meftryinane, Hydroprene,

1K A-2002, kmidacloprid, imiprothrin, Indaxscerb, Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, Isofenphos, Iso-

procarb, Izoxathion, ivermectin,

Japonihure,

Lambda-Cyhalothrin, Lindane, Lufenuron,

Methashizi isopliss, Metharhizium favoviride, Meftidsthion, Methiocarb, Mefbornyl, Mefl

prene, Methaxychlor, Methoxyfenozide, Metofluthrin, Metolcarh, Metoxadiazone, Mavinphos,

Milbemeotin, Milbentycin, MKI-245, MON-45700, Monocrotophos, Moxidectin, MTI-800,

Naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, Niclogamide, Nicotine, Niteopyram, Nithiazine,
NNI-0001, NNE-0101, NNXE-0250, NNI-9768, Novahmwon, Noviflunmiren,

OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, Omethoete, Oxamyl, Oxydemeton-
methyl, :

Paccilomyces fimosoroseus, Perathionmethyl, Parethion (-cfhyl), Permefivin (cis, {rwns),
Petroleum, PH-6045, Phenothrin (IR-trans- isomer), Phenthoate, Phorats, Phosalone, Phosmet,
methn, Pyrfirum, Pyrdaben, yridaly, Pyridephenthion, Pyrideficn, Pyrkuidifn, Pyripronyf
Quinaiphos,

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

8421, S-1833, Salithion, Sebufos, SE0009, Silafuofen, Spinosad, Spirodiclofen, Spiromesifen,
Spirotetramat, Sulfturermid, Sulfotep, Sulprofos, 821121,

Tun-Fhuvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuran, Tefluthrin, Temephos,
Temivinphos, Terbem, Tesbufos, Tetraohlorvinphos, Tetradifon, Tetramesiwin, Tetramethrin (1R~
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. ), Tetrasul, ThetsC thrin, Thiaclonrid. Thismet Thi i1, Thistrihos. Thic-
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Vamidothion, Veniliprole, Verbmn. Verticillium lecanii,

WL-108477, WL-40027,

YI-5201, Y1-5301, YE5302,

XMC, Xylylcarb,

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

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

dic Verbindung 3-(5-Chlar-3-pyridinyl)-8-(2,2,2-rifluarethiyl)-8-ezsbicyolo[3.2. 1 octan-3-carbonitril
(CASReg-Nr. 185982-80-3) und das entaprechends 3-endo-lsomere (CAS-Reg.-Nr. 185984-60-5)
(val. WO-96/37494, WO-98/25923),

sowio Priiparate, welche insektizid wirksame Pflmzenextrakta, Nematoden, Pilzs oder Viren
enthatien.

Auch eine Mischung mit anderen belannten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit Diingemitteln
und Wachstumsregulatoren ist mdglich.

Dio erfindungsgoemfien Wirkstoffe kiinnen ferner beim Rinsatz als Insektizide in ihren handels-
fiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen Formulierangen bereiteten Anwendungsformen
in Mischung mit Synergisten vorlicgen. Synergisten sind Verbindungen, durch die die Witkung der
Wirkstoffe gesteigert wird, ohne dass der zogesetzte Synergist selbst aktiv wirksam sein mmmss.
Der Wirkstoffgehalt der aus den handelsfiblichen Formmlierungen bereitoten Anwendungsformen
korm in weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der Anwendungsformen karm von
0,0000001 bis zu 95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% licgen.

Dis Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen engepaBten fiblichen Weise.

Bei dor Anwendung gegen Hygieno- und Vorratsschildlings zeiolmet sich der Wirkstoff bzw.
Witkstoffkombinationen durch eine hervorragende Residualwirkung suf Holz und Ton sowie

Wie bervits oben erwlibnt, kiionen erfindungsgem2f allo Pflanzen und deren Teile behandelt
mmwwAmmmwmwmmm
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arten und Pflanzensorten sowie deren Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Aus-
fohrungsform werden transgene Pflazen und Pflanzensorten, die durch gentechmologische
Methoden gegebenenfalls in Kombinstion mit konventionellen Methoden erhalten wurden
(Genetic Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begtiff "Teile® baw. "Teile von
Pllanzen” oder "Pflanzenteile” wurde oben erlfutert.

andmbwmgtwudmuﬁndmgsmlﬁPﬂdujamﬂshmdalﬂbﬁehaqoduhGo—
brauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten versteht man Pflanzen- mit
neuen Figenschaften ("Traits™), die sowohl durch konventionelle Zichtung, durch Mutagenese
oder durch rekombinsnte DNA-Techniken gezlichtet worden sind. Dies kiinnen Sorten, Bio- und
Genotypen sein. '

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflsnzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingmgen (Boden,
Kiima, Vegetationsperiods, Emiihrung) kinnen durch die erfindungsgemaifie Bebandlung anch
Bberadditive ("synergistische™) Effelde sufireten. So sind beispialsweise emiedrigte Anfwand-
mengen und/oder Erweiterungen des Wirlninggspektrums und/oder eine Verstirkung der Wirkung
der erfindungsgemBB verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflmzenwachstum, erbhio
‘Toleranz gegenliber hohen oder niedrigen Tempersturen, erhfhte Toleranz gegen Trockenheit oder
gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhOhto Blithleistung, erleichteris Emte, Beschlevmigimg der
Reife, hohere Emteertriige, hthere Qualiiit und/oder hSherer EmEhrungswert der Ernteprodukie,
hohere Lagerfihigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Ernteprodukte mbglich, die iber die eigentlich
zn exwartenden Rffekie hinansgehen.

Zua den bevorzagten erfindungsgemiB zu behandelnden transgenen (gentechnologisch erhaltenen)
Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehSren allo Pflanzen, dio durch die gentechnologischo Modifikation

Rigemschaflen ("Traits™) verleiht Beispicle fir solche Eigenschaflen sind besseres Pflanzen-.

wachstum, erhdhie Toleranz gegenfiber hohen oder piedrigen Tempersturen, erthOhte Toleranz

gegen Trockenheit oder gogen ‘Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, echihte Blohleishmg, ereichtarts .

Erte, Beschleunigng der Reife, hohers Emirertriige, hhero Qualitit und/oder hiherer Er-
nihrngswert der Ermteprodukte, hohere Lagerfithigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Ermte-
produkie. Weitore und besonders hervargehobeno Beispiels fitr solcho Rigenschaften sind eine er-

Milben, pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien vnd/oder Viren sowie eine erhShte Tolersnz der
Pflanzen gegen bestimmte herbizide Wirkstoffe. Als Beispielo transgener Pflanzen werden die
wichtigen Kulturpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Miis, Sojs, Kartaffel, Banmwolle, Raps,

- T —
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Ritben, Znckerrohr sowie Obstpflanzen (mit den Friichten Apfel, Bimen, Zitrusfriichten nnd Wein-
trwben) erwiihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Banmwolle und Raps besonders hervorgehoben
werden. Als Rigenschafien ("Traits™) werden besonders hervorgehoben die erhdhts Abwebr der
Pflsnzen gegen Insekien dorch in den Pilanzen entatehende Toxine, insbesandere solohe, die durch
das genctische Material ans Bacillus Thuringiensis (z.B. durch die Gene CrylAs), CryIA(b),
CrylA(c), CoyBA, CoylIA, CryliB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb wmd CryiF sowie deren
Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im Folgenden "Bt Pflanzen™). Als Bigenschaften
("Traits”) werden auch besonders hervorgehoben die erhhis Abwehr von Pflanzen gogen Pilze,
Bakierien und Viren durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine,
schaften ("Traits™) werden weiterhin besonders hervargehoben die erhShts Toleranz der Pflsnzen
gegenliber bestimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Sulfonylham-
stoffen, Glyphosste oder Phosphinotricin (z.B. "PAT"-Gen), Dis jeweils dic gewitnacirten Bigen-
scheften ("Traits”) verleibanden Gene kinmen auch in Kombinationen miteinander in den
transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispicle fir "Bt Pfisnzen™ seien Maissarten, Baumwoll-
sorten, Sojasorten wnd Kartoffelsorten genannt, die unter den Handelsbezeichmmgen YIELD
GARD® (zB. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut® (zB. Mais), StarLink® (zB. Mais),
Boligard® (Bamumwolls), Nucotn® (Bsmmwolle) und NewLeaf® (Kartoffel) veririeben werden.
Als Beispiele fior Herbizid tolerants Pflanzen scien Maissorten, Baumwollsorten und Sojasorten
genamnt, die unter den Handelsbezsichmungen Roundup Ready® (Tolaranz gegen Glyphosate z.B.
Mais, Baumwolle, Sojs), Liberty Link® (Tolaranz gegen Phosphinofricin, zB. Raps), IMI®
(Tolexranz gegen Imidazolinone) und STS® (Toleranz gegen Sulfonylhernstoffe zB. Muais) ver-
tricben werden. Als Herbizid resistente (konventionell auf Herbizid-Toleranz grzfichtsts) Panzen
seien auch die unter der Bezeichnung Clearfield® vertrishenen Sorten (2B, Mais) erwiihnt. Selbst-
verstindlich gelten diese Anssagen auch fiir in der Zolunft entwickele bzw. mkinftig suf den
Markt kommende Pflanzensorten mit diesen oder xukiinftiy entwickelten genetischen Eigen-
schaficn ("Traits”).

Dic aufgefihrten Pflanzen kinnen besonders vorteilhaft mit den erfindungsgemfiBan Ver-
Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegobenen Vorzogsbereiche gelten auch fir die Behandlung
dieser Pflanzen Besonders hervorgehoben sei die Pflsnzenbehandhung mit den im vorliegenden
Text spezioll sufgefihrten Verbindungen baw. Mischungen.

Dis ecfindungsgemifion Wirkstoffe bzw. Wirkstoffkombinationen wirken nicht mur gegen
Pflanzen-, Hygicne- und Vorratsschildlings, sondem such auf dem veterinBrmedizinischen Sektor

gegen tierische Parasiten (Ektoparasiten) wie Schildzecken, Loderzecken, Riudomilben, Lanf- .
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nﬁ'ﬂ:m.Fhegm(sbchmdmdkcmn,mumdthngmlmllun}hdmp.Fdﬁ

linge und Flthe, Zn diesen Parasiten gehfren:

Amdu-Ordmmgda-Amph-ldnz.B H:mtupmussm,Lmogumﬂmspp.Pedmﬂuaspp,
Phhrmlpp-.-'?oolﬂﬂmtﬂlm

mwomwm@mmmmmmmmwﬁemmm )

“Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp., Wemeckiella spp., L:pikmttm
spp., Damalina spp., 'Ihehodectuspp.,Fehcolupp.

Ans der Ordnung Diptera und den Unterardmungen Nematocering sowie Brachycerine z.B. Acdes
6pp-, Anopheles spp., Culex spp., Sixmlium spp., Businmlium epp., Phlebotomus spp., Lutzomyia
spp., Culicoides spp., Chrysops spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabamua spp., Haematopots
#pp., Philipomyia spp., Braula spp., Musoa spp., Hydroteea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp.,
Morellia spp, Fannin spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyis spp.
‘Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus spp., Hippobosca
spp-, Lipoptena spp., Melophagns spp..

Aus der Ordnung der Siphomapterids zB. Pulex spp., Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp.,
Ceratophylhus spp..

Ans der Ordmmg der Heteropterida 2B, Cimex spp., Tristoos spp., Rhodnius spp., Penstrongylus
spp.. Aus der Ordmmg der Blsitarida zB, Blatta orientalis, Periplineta smericans, Blatiela

Argas spp., Omithodorus spp., Otobdus spp., Ixodes spp., Amblyomma spp., Boophilus spp.,
Dermacentor spp., Haemophysalis spp., Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp.,
Raillictia spp., Pneumonyssus spp., Stetnostoma spp., Varros spp..

Aus der Ordmmg der Actinedids (Prostigmats) und Acaridida (Astigmata) zB. Acarepis spp.,
Cheyletiella spp., Omithocheyletia spp,, Myohia spp., Psorergates spp, Demodex ' spp.,
Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus spp., Caloglyplus spp., Hypodectes
WWW,WW.,WW.WW,WQLNM

Pferde, Schweine, Esel, Kamele, Biffel, Kaninchen, Hilhuor, Puten, Enten, Giinso, Bienen,

B |
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sonstige: Hausticre wie 2B, Hunds, Katzan, Stubanvdgel, Aquarienfischo sowie sogensmnts Ver-

wuchatiore, wie zB. Hamster, Mserschweinchen, Ratton und Miuse befallen. Durch die Be-

kimpfung dieser Arthropoden sollen Todesfillle und Leistengsminderungen (bei Fleisch, Milch,

Wdhmmﬁﬂmﬂuﬂgw.)vmﬁndutwdm,mdnudmnhdmnhmzdnmﬁndmy-

gemiifien Wirkstoffe eine wirtschaflichers und olnfachere Tierhaltung mdglich ist.

Die Anwendung der erfindungsgemiiBen Wirkstoffe bzw. Witkstoffkombinationen geschieht im
Veterinirscktor in bekannter Weise durch enterale Verabreichung in Form von beispielsweise Tab-
letten, Kapseln, Trinken, Drenchen, Grenulaten, Pasten, Boli, des feed-through-Verfehrens, von
ZEpfchen, durch parenterale Verabreichung, wie zom Beispiel durch Injektionen (intrammsloulir,
subcutan, intravenls, intruperitonal w.a.), Implantste, durch nasals Applikation, durch dermale
Anwendung in Form beispiclaweise des Teuchens oder Badens (Dippem), Sprihens (Spray),
Aufgiefens (Pour-on und Spot-on), des Waschens, des Bimpuderns sowie mit Hilfe von wirk-
stoffhaltigen. FormkOrpern, wis Halsbiindern, Ohrmarken, Schwananmken, GliedmaBenbindern,

Bei dar Anwendung fitr Vieh, Geflfigel, Haustiero ctc. kenn man die Wirkstoffe bzw. Wirkstoff-
kombinationen als Formulierungen (beispiclsweise Pulver, Emulsionen, flicAfiihige Mittel), die die
Witkstoffe in einer Menge von 1 bis 80 Gew.-% enthalten, direkt oder nach 100 bis 10 000-facher
Verdtnnung anwenden oder sia als chemisches Bad verwenden.

Auferdem wurde gefinden, dass die erfindungsgemiifen Verbindungen bzw. Wirkstoff-
inationen eine hohe inscktizide Wirkung gegen Insekten zeigen, die technische Materialien
zerstiren. '

Beispiclhaft und vorzogsweise - ohne jedoch zn limitieren - seien dic folgenden Insekten genannt:
Kifer wie

pecticornis, Dendrobinm pertinex, Emobins mollis, Priobhun carpini, Lyctus bunneus, Lyotus
africanus, Lyctus plamicollis, Lyctus linesris, Lyctus pubesosns, Trogoxylon aequale, Minthes
Hantflgler wis Sirex juvencus, Urocarus giges, Urocerus gigas taignua, Uroceros augur.

Termiten wie Kalot fiavicollis. Cryptot brevis. Heterot indicola. Reticulit

Z . iengia. Coptot &
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Borstenschwiinze wie Lepisna saccharina.

Unter technischen Materinlicn siad i vorliegenden Zussmmenhang picht-lebende Materialien 2m
Holzverarbeitmgsprodukie und Anstrichmittel. Ganz besonders bevarzugt handelt es gich bei dem
vor Insektonbefall zu schiitzenden Material um Holz und Holzverarbeitongsprodukto.

Unter Holz und Holzverarbeitmgsprodukten, welche durch das erfindungsgemiiBe Mittel bzw.
diuumthﬂhndsMiwhmgmpahﬂh:wudmkm,_iﬂbeiwamvuﬁrhmz

Bauholz, Holrbalken, Eisenbalmschwellen, Briickentsile, Bootsstege, Holzfabrzeuge, Kisten,
Paletten, Container, Telefonmsasten, Holzverkleidungen, Holzfenster und -tiiren, Sperrholz, Span-
platten, Tischlerarbeiten oder Holzprodnkte, dic ganz allgemein beim Hausben oder in der Bau-
tischlerei Verwendung finden.

Dio Wirkstoffe bew. Wirkstoffkombinationen kiinnen als solche, in Form von Konzeotraten oder
allgemein Oblichen Formulierungen wic Pulver, Granulats, Lsungen, Suspensionen, Rmulsionen
oder Pasten engewendet werden.

Dio gensnnten Formulierungen kinnen in en sich belennter Weise hergestelit werden, zB. durch
Vermischen der Wirkstoffe mit mindestens einem Lsungs- bzw. Verdinnungsmittel, Emulgstor,
Dispergier- und/oder Binde- oder Fixiermitiels, Wasser-Repellent, gegebenenfalls Sikkative und
UV-Stabilisstoren und gegebenenfalls Farbstoffen und Pigmenten sowie weiteren Verarbeitungs-
hilfiritteln. Die zum Schutz, von Holr und Holzwerkstoffen verwendeten insektiziden Miticl oder
Konzentrete enthalten den erfindupgsgerilBen Wirkstoff in einer Konzentration von 0,0001 bis
95 Gew.-%, insbesondere 0,001 bia 60 Gew.-%. '

Die Menge der-eingesctzien Mitte]l bzw. Konzentrate ist von der Art und dem Vorkommen der

Insekten und von dem Medium abhiingig. Die optimale Einsatzmenge kamm bei der Anweadung jo- -

weils durch Testreihen ermittelt werden. Im Allgemeinén ist es jedoch ansroichend 0,0001 bis
20 Gew.-%, vorzugsweiso 0,001 bis 10 Gew.-%, des Wirkstoffs, bezogen anf das zu schiitzende
lil -l * l. . . *

Als Losangs- und/oder Verdfinmmgsmittel dient ein organisch-chemisches Losungsmittel oder
Losungsmittelgemisch und/oder ein Sligns oder Slartiges schwer fluchtiges organisch-chemisches
Lisumgsmittel oder Losungamitielgemisch wnd/oder ein polares crganisch-chemisches Losmgs-
mittel oder LBsungamittelgemisch und/oder Wasser und gegebenenfalls cinen Emmulgator ind/oder
Netzmittel.

X ey w ——
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Als orgsnisch-chamische L3eungamittel werden vorzogsweise 8lige oder Slartige Losungsmitiel
mit eines Verdonstungszahl fiber 35 und einem Flammpunkt oberbalb 30°C, vorzugsweise ober-
haib 45°C, aingesctzt. Als derartign schwerfliichtigs, wasseruniSaliche, 8lige und Slartige LOsungs-
mittel werden entsprechende MineralSle oder deren Aromatenfraktionen oder mineraldthaltige
Ldsungsmitielgemisohe, vorzugeweise Testbenzin, Petroleum und/oder Alkylbenzol verwendet.

Vorteilheft gelangen Mineraldle mit einem Siedebercich von 170 bis 220°C, Testbenzin mit einem
Siedebereich. van 170 bis 220°C, Spindels] mit einem Siedebereich von 250 bis 350°C, Petroleum
bzw. Aromsten vom Siedebereich von 160 bis 280°C, Terpentind] wod dgl. zom Einsatz.

In einer bavorzugten Ausfilhrungsform werden fl0swige aliphstische Kohlenwaaserstoffe mit einem
Siedebereich van 180 bis 210°C oder hochsiedende Gemische von srometischen und aliphatischen
Kohlerrwnsserstoffen mit einem Siedebereich von 180 bis 220°C und/oder Spinded] und/oder

Die organischen schwarflichtigen dligen oder Slartigen Ldsungsmittel mit einer Verdunstungszahl
fiber 35 und einem Flammpunkt cberhalb 30°C, vorzogsweise cberhalb 45°C, kbmmen teilweise
durch leicht oder mittelfitchtigs osganisch-chemische Lisungamittel ersetzt werden, mit der MaB-
gabe, dass das Losungamittelgemisch cbenfhlls eine Verdunstungszahl fiber 35 und einen Flamm-
punkt oberbalb 30°C, vorzugsweise oberhalb 45°C, aufweist tnd dass das Insektizid-Fungizid-Ge-
misch in diesem LOsungamittelgemisch 1oslich oder emulgierbar lst.

Nach einer bevormgten Ansfiihrangsform wird ein Teil des organisch-chemischon Lismgamittel
oder Losumgamittalgemisches oder ein aliphatisches polares organisch-chemisches Lisungsmittel
oder LOsmgemittelgamisch ersotzt. Vormgsweise gelangen Hydroxyl- und/oder Ester- und/oder
EII ﬂ Il l l'l I. I » I l I I IU , Illl.ﬂll wie hﬂlllpl.lll“'eil'
Glycolether, Ester oder dgl. zor Aswendung.

beknnnten wasserverdinnbaren und/oder in den eingesetzien orgamisch-chemischen Ldsungs-
Polyvinylacetat, Polyesterberz, Polykondensations- oder Polyadditionsharz, Polyuretherherz,
MSMWWMMMOhWMW
trocknends Bindemittel suf der Basis eines Natur- und/oder Kunstharzes verwendet.

0 ot g —
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Das als Bindemittel verwendete Kunstharz kenn in Form einer Exmlsion, Dispersion oder Lsung, -
cingesetzt warden. Als Bindemittel kiinnen such Bitomen oder bitumindee Substanzen bis
10 Gew.-%, verwendet werden. ZusStzlich kiiinen sn sich bekannte Farbstoffe, Pigmente, wasser-
abweisende Mittel, Geruchskorrigentien und Inhibitoren bzw. Korrosionsschutzmittel und dgl. emn-
gesetzt werden.,

Bevoszugt ist gomilB der Brfindung als organisch-chemische Bindemittel mindestens in Alkydharz
bxw. modifiziertes Alkydharz und/oder ein trocknendes pflameliches O im Mittel oder im
Konzentrat enthalten. Bevorzogt wesden gemiib der Erfindung Alkydbarze mit einem Olgehalt von
mehr als 45 Gew.-%, vorzogsweise 50 bis 68 Gew.-%, verwendet.

Das erwihnto Bindemitte] kemn ganz oder toilweise durch cin Fixierungsmittel(gemisch) oder ein
Weichmacher(gemisch) ersetzt werden. Dieso Zusitzo sollen ciner Verfifichtignng der Wirkstoffe
sowie einer Kristallisation bzw. Ansfillem vorbevgan. Vormgswelse ersetzen sio 0,01 bis 30 %
des Bindemittels (bezogen suf 100 % des eingesctzien Bindemitiels).

Die Weichmacher stammen sus dem chemischen Klassen der Phthalstureester wie Dibutyl-,
Dioctyl- oder Benzylbutyiphthalat, Phosphorsureester wie Tributylphosphat, Adipinsiureester
wie Di-(2-ethylhexyl)-adipat, Stearste wic Butylsicarat oder Amylstearat, Cleste wie Butyloleat,
Glycerinether oder hohermolekulare Glykolether, Glycerinester sowie p-Tolnolsnlfonsiureester.

!ﬁxh:ungnmﬂhﬂtnuk:unchznﬁuﬁlaufihhnﬁmﬂhﬂqﬂeﬂumn1ﬁe:ua.Puhwiuﬂnnﬂqﬂsﬂuttxkt
Ketonen wie Benzophenon, Ethylenbenzophenon.

Als Ldsongs- bzw. Verdinmmgsmitte]l kommt insbesondere auch Wasser in Fragoe, gegcbenonfalls
in Mischung mit einem oder mehreren der oben genennten organisch-chemischen L3sungs- bzw.
Verdiinnungamittel, Bmmlgatoren und Dispergstoren.

Ein besonders effekiiver Holzychmtz wird durch groBiechnische Impriignierverfubren, zB.
Valosom, Doppelvalomm oder Druckverfoliven, erzielt.
Iﬁe|nnmndqudhﬁgqn£&ﬁuﬂkﬂmmnlgpgﬂnuunhﬂsumdhvuﬁh:a]hnﬂﬂhﬁh:nndgpgdnnub
falls noch ein oder mehrere Fungizide enthalten.

Als zsiizliche Zamischpartner kommen vorzugswoise dic in der WO 94/29 268 gensrnten

Insektizide und Fiumgizide in Frage. Die in diesam Dokument gensmnten Verbindungen sind aus-
drficklicher Bestandteil der varliegenden Anmeldung.

T T - -



10

15

WO 2005/092897 PCT/EP2005/002605

-139-

Als ganz besonders bevorzugte Zumischpartuer kinnen Inscktizide, wis Chlorpyriphos, Phoxim,
Sﬂlﬂuuﬁn,AhilnuﬂniL(3ﬂnﬂnh;(hqnnmﬂ&uhuIkﬂnnuﬂni;l%nndtﬁm.hmﬁhnhu:ﬂllﬂk
ﬁ.mwmmmmmmmmmmﬂm

sowie F\mgmde wie Epoxyconazole, Hexacorazole, Azaconszole, Propiconazole, Tebucanazole,

Cyproconazole, Metconszole, Imazalil, Dichlorflusnid, Tolyifluanid, 3-Jod-2-propinyl-butyl-
carbamat, N-Octyl-isctliazolin-3-on und 4,5-Dichlor-N-octylisothiarolin-3-on, sein.

. Zugleich konnen die erfindungsgemiBen Verbindungen bzw. Wirkstoffombinationen zum Schuiz

var Bewuchs von Gegenstiinden, insbesondere von Schiffsklrper, Sicben, Netzen, Bauwerken,
Kaijmlagen und Signalanlagen, welche mit See- oder Brackwasser in Verbindung koomen, ein-
gesetzt werden,

Bewuchs durch sessile Oligochasten, wie KalkrShrenwitnmer sowie durch Muscheln und Arten der

'Gruppe Ledamorphs (Entenmmischeln), wie verschiedens Lepas- und Scalpellum-Arten, oder durch

Arien der Groppe Balanomorpha (Secpocken), wie Bealanus- oder Pollicipes-Species, erhitht den
Reibvmgawiderstand von Schiffen und fiihrt in der Folge duch erhithten Energioverbrauch und
darbber hinans durch hitufige Trockendocksufenthalte zu einer deutlichen Steigerung der Betriebs-
kosten.

Neben dem Bewuchs durch Algen, beispiclsweise Bctocarpus sp. und Ceramium sp., kommt insbe-
sondere dem Bewuchs durch sessile Entomostraken-Gruppen, welche ynter dem Namen Chripedia
(Rankenflugskrebse) zusammengefagst werden, besondere Bedeutung zn.

Es wurde nun {iberraschenderweise gefinden, dass die erfindungsgemfiBon Verbindungen allein
oder in Kombination mit anderen Wirkstoffen, cine hervorragende Antifouling (Antibewnohs)-
‘Wirknng aufweisen.

Durch Binsatz von erfindungsgomiifien Verbindungen allein oder in Kombination mit anderen
Wirkstoffen, kann auf den Einsaiz von Schwermetallen wio z.B. int Bis(trislkylzinn)-sulfiden, Tri-
n-butylzinnleurat, Tri-n-butytzinochlorid, Kupfer(l)-oxid, Triethylzinnchlorid, Tri-n-butyl(2-phe-
nyl-4-chlorphenoxy)-zinn, Tributylzirnoxid, Molybdindisulfid, Antimonoxid, polymerem Butyl-
titanat, Phenyl-(bispyridin)-wismrtchlorid, Tyi-n-butylzinnfluorid, Manganethylenbisthiocarbenat,
Zinkdimethyldithiocarbamat, Zinkethylenbisthiocarbamat, Zink- und Kupferselze von 2-Pyridin-
thiol-1-oxid, Bisdimethyldithiocarbamoylzinkethylenbisthiocarbemat, Zinkoxid, ~Kupfer(l)-
ethrylen-bisdithiocarbemat, Kupferthiocysnat, Kupfernsphthenat und Tributylzimbalogeniden
verzicistet werden oder dio Konzentration dieser Verbindungen entecheidend reduziert werden.
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mgsweise Algizide, Fungizide, Herbizide, Mollnakizide bzw. andere Antifouling Wirkstoffe ent-

balten.

Algl:nda wie .
2-tert.-Butylamino-4-cyclopropylamino-6-methyithio-1,3,5-triazin, Dichlarophen, Diuron,
Endothal, Fentinacetst, Isoproturon, Methebenzthiazuron, Oxyfluorfen, Quinoclamine umd
Teabutryn; .

Fungizide Wi

Benzo[b]thiophencarbonsiurecyclohexylamid-8,8-dioxid, Dichlofluanid, Fluorfolpet, 3-Iod-2-pro-
pinyl-butylcarbaroat, Tolylfluamid und Azole wio

Aznconezole, Cyproconazole, Epoxyconezole, Hexaconazole, Metconazole, Propiconazole und Te-
buconazole;

Molluskizide wie

Fentinacetat, Metaldehyd, Methiocarb, Niclosamid, Thiodicarb und Trimethacarb;
4,5-Dichlor-2-octyl-4-isothiazolin-3-on, Diiodmethylparatrylsulfon, 2-(N,N-Dimethylthiocarbamo-
ylthic)-5-nitrothiszyl, Kalium-, Kupfer-, Natrium- und Zinksalze von 2-Pyridinthiol-1-oxid,
Pyridin-triphenylboran, Tetrabutyldistarnoxan, ~ 2,3,5,6-Tetrachlor-4-(metixylsulfonyl)-pyridin,

24,56 Tetrachloroisophthelonitril, TetrmmethyMduremdisulfid und 2,4,6-Trichlorphenylmalein-
fmid.

Die verwendeten Antifouling-Mittel enthalten die erfindungsgemifien Wirlstoff der erfindungage-
milfen Verbindungen in siner Konzentration von 0,001 bis 50 Gow.-%, insbesondere von 0,01 bis
20 Gew.-%.

Dio erfindungsgemiiBen Antifouling-Mittel enthalten desweiteren die fiblichen Begtandteile wis
z.B. in Ungezer, Chem. Jnd. 1985, 37, 730-T32 und Willizma, Antifouling Marine Costings, Nayes,
Park Ridge, 1973 beschrisben. '

dungagemiifen insektiziden Wirkstoffen insbesondere Bindemittel.

m® wwErer ——
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insbesondere in cinem wilsarigen System, Vimylchlorid/Vinylacetat-Copolymersystems in Form
wissriger Dispersionen oder in Form von  organischen LOsongsmittélsystemen, Buta-
dien/Styrol/Acrylnitril-Kautschole, trockmendo Ole, wie Leinsemend), Herzester oder modifizierte
Hartharze in Kombination mit Teer oder Bituming, Asphait sowie Epoxyverbindungen, geringe
Mengen Chlorkmutsobuk, chioriertes Polypropylen und Vinylharze,

Farbeioffe, welche vorzgsweise in Seewasser unltslich sind. Ferner kiinnen Anstrichmiitel
Materialien, wic Kolophonium enthalten, um eine gesteuerte Preisetrimg der Wirkstoffe z er-
mOglichen. Die Anstriche kinnen ferner Weichmacher, die rheologischen Bigenschaften beein-
fluseende Modifizierungamittel sowic sndere herkBbmmliche Bestandteile enthalten. Anch in Self-
Polishing-Antifouting-Systemen kinnen die erfindungsgemiBen Verbindungen oder die oben ge-
Die Wirkstoffo bzw. Wirkstoffiombinstionen eignen sich auch zor Bekiimpfing von tierischen
Schildlingen, insbesondere von Insekten, Spinnenticren und Milben, die in geschlossenen REumen,
wie beispielsweise Wohmungen, Fabrikballen, BOros, Fahrzengkabinen ull vorkommen. Sie
kinnen zur BekBmpfung dieser Schildlinge allein oder in Kombination mit snderen Wirk- und
Hilfistoffen in Haushalisinsektizid-Produkten verwendet werden. Sie gind gegen sensible und
rosigtente Arten sowie gegen alle Entwickhmgsstadien wirksam. Zu diesen Schidlingen gehdren:

gallinao, Glycipbagus domesticus, Omithodorus monbet, Rhipicephalus sanguineus, Trombicula

forinae.

Ans der Ordnung der Araneac 2.B. Avicnlariidae, Arancidae.

Aua der Ordmmg der Opiliones zB. Pscudoscorpiones chelifer, Psoudoscorpiones cheiridium,
Opilianes phalangium.

Ans dex Ordmmg der Diplopoda zB. Blanfulus gutinlatus, Polydesnms spp..

9
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Aus der Ordmung der Zygentoma zB. Ctenolepisma spp., Lepisma saccharina, Lepismodes

Aus der Ordpung der Blattaria zB. Blatta orientalics, Biattella germsnica, Blittella asshinai,
Lencophaca maderse, Panchlors spp., Parcobletta spp., Periplaneta mustralasine, Periplaneta
americana, Periplancta brurmes, Pesiplancta fuliginosa, Supella longipalpa.

Aus der Ordnung der Salintoria zB. Acheta damesticus, Ans der Ordnmmg der Dermaptera zB.
Forficula auriculeria. Ans der Ordmmg der Isoptera zB. Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

Aus der Ordnung der Coleptera zB. Anthrenus spp., Attagenus spp., Dermestes spp., Latheticos
oryzae, Necrobia spp., Plinns spp., Rhizopertha dominica, Sitophilns granarius, Sitophilus oryzse,

. Sitophilus Zearmais, Stegobium paniceum.

Anopheles spp., Calliphora erythroocphals, Chrysozona pluvialis, Culex quinquefasciatns, Culex
pipiens, Culex tarsalis, Drosophils spp., Fennia canicularis, Musca domestica, Phlcbotomus spp.,

. Sercophaga carneria, Simulium spp., Stomoxys calcitrans, Tipula paludoss.

" Aus der Ordnung der Lepidoptera 2.B. Achroin grisella, Galleria mellonells, Plodia interpunctells,

irritans, Tunga penetrens, Xenopsylla cheopis.

Avs der Ondmung der Hymenoptera z.B. Campoootus herculearus, Lasius fuliginosus, Lasiue
niger, Lasiug umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula spp., Tetramorium caespitum.

Aus der Ordnung der Heteroptera zB. Cimex hemipterus, Cimex lectularins, Rhodinus prolixus,
Triatoma infestans,

Die Anwendung im Bereich der Haughaltsinsektizide erfolgt allein oder in Eombination mit
andaren geaigneten Wirkstoffim wio Phosphorallureestern, Carbamaten, Pyrethroiden, Wachs-
tumaregulatoren oder Wirkstoffen aus anderen bekunnten Insoktizidliageen.

1 wy—mrw —
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Die Anwendung erfolgt in Aerosolen, drackiosen Sprfihmitteln, zB. Pump- und Zerstiubersprays, -

Nebelantomaten, Foggemn, Schiomen, Gelen, Verdampferprodukten mit Verdampferplitichen ans
Celluloso oder Kmmsistoff, Flissigverdamipfern, Gel- und Membranverdempfern, propellerge-
tricbenen  Verdmnpfern, energielosen bzw. passiven Verdempfimgssystermnen, Mottenpapieren,
Mottensfickchen und Mottengelen, als Gramlate oder Stinbe, in Streukidern oder KSderstationen.
Die erfindungsgemiiBen Wirkstoffe baw. Wirkstoffkombinationen kbnnen anch als Defoliants,
Desiccants, Krautabibtungsmitie]l und insbesondero als Unkrautvernichttmgemitisl verwendet
werden. Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen o verstehen, die an Qrten anf-
wachgen, wo sie unerwiinscht sind. Ob die erfindungsgemiifien Stoffe als totale oder selektive
BHerbizide wirken, hingt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab.

Die erfindungsgemiifen Wirkstoffo bzw. Wirkstoffiombinationen kdanen z.B, bei den folgenden
Pflanzen verwendet werden:

Mﬂl’lﬂ- Belh!. Bldml. Capsells, Carduns, Cassia, Centaures, Chenopodium, Cirsium,
Convolvulus, Datura, Deamodium, Emex, Erysirmam, Bupborbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium,
Hibiscus, Ipomoes, Kochia, Lamium, -Lepidium, Lindernia, Matriceris, Mentha, Mercurialis,
Mullugo, Myosotis, Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Remumculus, Rapbanus,
Roripps, Rotala, Rumex, Sslsols, Semecio, Sesbenis, Sida, Simepis, Solamum, Sonchus,
Sphenocies, Stellaris, Taraxacum, Thiaspi, Trifolium, Urtica, Verogica, Viola, Xanfhium,

_mmmm@mwmﬂyhmmm

Echinochios, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis, Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera,

mmmmmmh

Dio Verwendung der erfindungsgamfiBen Wirkstoffe bzw. Wirkstoffkombinationen ist jedoch
mmmwmmmmumw«mw
andere Pflanzen.

i)
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Die erfincumgsgemiifen Wirkstoffe baw, Wirkstoffioombinationen eignen sich it Abbfingigkeit von -

der Xonzentration nur ‘Totalunkrautbekgmpfimg, zB. auf Industrio- und Gleisanilagen wnd auf
Wegen und Plitzen mit.und ohne Basmbewuchs. Ebenso kiinnen die erfindungsgemiBen Wirk-
stoffe zr Unkrmstbekmpfung in Daserknltoren, 2.B. Forst, ZiergehOlz-, Obet-, Wein-, Citrus-,
‘Nuss-, Benanen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpaim-, Kakao-, Beerenfrucht- und Bopfenanlagen, auf
Zier- und Sportrasen und Weideflichen sowie zur solektiven Unkrsutbekimpfung in oinjiihrigen

Wirksamkeit und ein breites Wirkongsspektrum bei Anwendung auf dem Boden und auf ober-
irdische Pflanzenteile. Sie cignen sich in gewissem Umfiang auch zur sclektiven Bekiimpfing von
monokotylen nnd dikotylen Unkritutern in monokotylen und dikotylen Kulturen, sowohl im Vor-
aufisuf- als such im Nachsuflauf-Verfahren.

Die erfindungsgemiBen Witkstoffo bzw. Wirkstoffkombinationen kfnnen in bestimmten
pilzdichen oder bakteriellen Pllanzenkrankheiten verwendet werden, Sic lassen sich gegebenenfalls
auch als Zwischen- ader Vorprodukts fiir die Synthese weiterer Wirkstoffs afnsetzen.

Die Wirkstoffe bzw. Wirkstoffkombinationen kiinnen in dis @iblichen me Ubergefithrt
worden, wis L3sungen, Ennulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stiubemittel, Pasten, 18-
liche Pulver, Granulate, Suspensions-Emnlsions-Konzentrate, Wirkstoff-impriignieite Natur- und
synthetische Stoffe sowic Feinstverimpseinngen in polymeren Stoffen.

Diese Formulienmgen- werden in bekarmter Weise hergestellt, z. B. durch Venmischen der Wirk-
stoffe mit Streckmitteln, also filssigen Losungsmitteln und/oder festen Trigersioffen, gegebenen-
falls unter Verwendung von oberflichenaktiven Miiteln, also Emmulgiermitteln und/oder. Disper-

hFﬂethMmngm:hStwkmihlhﬂsz.s@umth&mgmﬁﬂd
als Hilfsldsmmgsmittel verwendet werden. Als filissige L3sungsmitie]l kommen im wesentlichen in
Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkyinsphthaline, chlorierts Aromaten und chlorierte
aliphatischo Kohlenwassersioffe, wic Chlorbenzole, Chlorethylens oder Moethylenchlarid,
aliphstische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexen oder Pemaffine, zB. Endolfraktionen,
mﬁmﬂhﬂumdpﬂnﬂhh‘thhbi\mlodﬂGWwﬁadeﬂumdBﬂm
Ketone wic Aocton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare
L3sungsmittel, wic Dimethylformamid und Dimetltylgulfoxid, sowie Wasser.

| wereryw -
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Als festo Trilgerstoffe kommmen in Frage: zB. Ammoniumsalze und natfirliche Gesteingmehle, wie
Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Distormeenerde und
synthetische Gesteinamehle, wie hochdisperse Kieselstinre, Alominiumonid und Silikate, als feste
Trigerstoffe fir Gramiste kommen in Frage: zB. gobrocheno und fraktionierte natiirliche Ge-
sieine wie Calcit, Maimor, Bims, Sepiolith, Dolamit sowie synthetische Gramulate auns ap-
KokosnuBschalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Enmlgier- und/oder schaummerzengende
Mittel kommen in Prage: zB. nichtionogene und snionische Ermlgatoren, wie Polyoxyethylen-
Fettsiinro-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, 2.B. Alkylarylpolyglykolether, Alkylsuifonate,
Alkylsulfate, Arylsulfonste sowie BiweiBlydrolysate; sls Dispergicrmittel kommen in Frage: zB.
Lignin-Sulfitablsngen und Methylcellulose.

Es kiiomen in den Formmlierungen Haftmitie]l wis Carboaxymetiylcellnlose, natfirliche und syn-
Polyvinylalkohol, Polyvinyi sowie natiirtiche Phosgholipide, wie Kcphaline und Lecithi
und synthetische Phoapholipide. Weitere Additive knnen mineralische nnd vegetabile Ole sein.

Es kfinnen Farbstoffe 'wie anorgenische Pigments, zB. Eisenoxid, Titmoxid, Ferrocyanblan und
organische Farbstoffe, wie Alimrin-, Azo- und Metallphthalocysninfirbetoffe und Spurenmithr-
stoffe wie Salzs von Eisen, Mangan, Bor, Kapfer, Kobalt, Molybdiin und Zink verwendet werden.

DieFmngmmﬂﬂhnhnAﬂgnminmzwinhmO,lmdDSGeﬁcmmWihbﬁ
vorzngsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemBfen Wirkstoffe kinnen als solche oder in thren Formulierungem auch in
Mischung mit bekarnten Herbiziden und/oder mit Stoffen, welche die Knlturpfianzen-Vertriiglich-
‘keit vorbemem (.Safener) zor Unkrautbekiimpfing verwendst werden, wobei Fortig-
fornmlierungen oder Tankmischungen mbdglich sind. Es sind also anch Mischungen mit Urnkrautbe-
Kitmpfimgamitteln mbglich, welche oin oder mehrore bekemte Herbizide und einen Safener eat-
halten.

Acetochlor, Acifinarfen (-sodium), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodium), Ametryne, Ami-
carbazone, Amidochlor, Amidosnlfuron, Anflofos, Asulam, Atrazine, Azafienidin, Azimsulfiraon,
Beflubutsmid, Benazolin (-ethyl), Benfitresats, Bensulfiron (~methyl), Bentazon, Benxfendizona,
Bepzobicyclon, Berzofensp, Benzoylprop (-cthyl), Bialaphos, Bifenox, Bispyribes (-sodivm),
Bromobutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil (-allyl), Butraxydim, Butylate,
Cafenstrole,; Caloxydim, Carbetemide, Carfentrazone (-cthyl), Chlomethoxyfen, Chloramben,

Bt g e
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Chloridezon, Chlorimuron (~ethyl), Chlomitrofen, Chlorsulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-ethyl),
Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim, Clethodim, Clodinafop (~propargyl), Clomazone, Clome-
prop, Clopyrelid, Clopyrasulfiron (-methyl), Cloransulam (-methyl), Cumyhron, Cyanazioe,
Cybuiryne, Cycloate, Cyolosulfinmiron, Cycloxydim, Cyhalofop (-butyl), 2,4-D, 2,4-DB, Desmedi-
pharm, Diallate, Dicaruba, Dichlorprop (-P), Diclofop (-methyl), Diclosulam, Diethaty] (-ethyT), Di-
fenzoquet, Diflufenican, Difhfenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate, Dimethachlor, Dimethameiryn,
podan, EPTC, Esprocarh, Ethalfluralin, Ethametsulfuron (-methyl), Bthofumesate, Ethoxyfen,
Ethoxysulfuron, Etobenzanid, Fepoxaprop (-P-cibyl), Pentrazamide, Flamprop (i -iso-
propy}tL, -methyl), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butyl), Fluazolste, Flucarbazone (-
sodium), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorsc (-pentyl), Flumioxazin, Flumipropyn, Flumet-
sulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluorogtycofen (-ethyl), Flupoxam, Flupropacil, Flurpyr-
sulforon (-methyl, -sodium), Flurenol (-butyf), Fluridone, Fhroxypyr (-butoxypropyl, -meptyl),
Flarprimidol, Flurtamone, Fluthiacet (-methyl), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glu-
fosinste (-ammanium), Glyphosste (-isopropylsmmonitm), Halosafen, Haloxyfop (-cthoxyethyl, -
P-mettryl), Hexazinone, Imszamethabenz: (-methyl), Imazamethapyr, fmazamox, Imazspio, maza-
pyr, Imevaquin, Imescthapyr, Imezosulfuron, Iodosulfiron (-methyl, -sodium), Ioxynil, Iso-
propalin, Isoproturon, Isouron, Isoxsben, Isoxachiortole, Isoxaflutole, Isaxapyrifop, Lactofen, Len-
acil, Limwron, MCPA, Mecoprop, Mefenacet, Mesosulfurone, Mesotrione, Metamitron, Metaza-
chlor, Methabenrthisemron, Metobenzuron, Metobronmuron, (alphs-) Metolachlor, Metosnlam,
Metoxuron, Metribuzin, Metmulforon (-metiyl), Molinate, Monolinuron, Naprosnilide, Naprop-
amide, Neburon, Nicomlfuron, Norflarazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiszon, Oxa-
axazone, Pheomediphem, Picolinafen, Pinoxaden, Piperophos, Pretilacklor, Primisulfurcn
(-methyl), Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquizafop, Propisoohlor, Propexy-

mm(mmwmmmmmmuﬂm,m-

Pyrazolate, Pyrazosulfuron (-ethyl), Pyrasaxyfen, Pyribenzaxim, Pyribaticarh, Pyridate, Pyridatol,
Qﬁnbﬁop(—?eﬂwlimnﬁuyukhmlﬁmmﬁm.ww&ﬂem
mmmm(mmmsmmmnhmrwmw-
WTMWTMW.WQMW.WN&-
M(mummwwmmmmm
(-methyi), Triclopyr, Tridiphens, Triflurslin, Trifloxysulfuron, Triflusulfiron (-methyT), Tritoenif-
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Akariziden, Nemstiziden, Schutrstoffen gegen VogelfraB, Panzemiiustoffen und Bodenstrukiur-
3 itteln ist mOglich

Die Wirkstoffe bzw. Wirkstofficombinationen kSonen als solche, in Form ihrer Formulierungan
oder den darans durch weiteres Verdfinpen berciteten Anwendmgeformen, wie gebranshafertige
Lbsungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pmmde:uulmmgewmdtwudm.DneAn-
wndmgguuhehtmﬂblichanmz.B dwehﬁnﬂmsmsmhm.&rm

Die effindungsgemiiBen Wirkstoffe taw. Wirkstoffkombinationen konnen sowohl vor sls auch
nach dem Auflaufen der Pflanzen appliziert werden. Sie kdnnen auch vor der Sast in den Boden
eingearbeitet werden,

Die angewandte Wirkstoffmenge kaon in einem grSBeren Bereich schwanken, Sie hiingt im
wesentlichen von der Art des gewiinschtem Effekies ab. Im Allgemeinen legen dio Aufwend-

mpmubmlsmdlﬂk;WMmHeﬂnBodﬂ:ﬂlchqmmnmuthg
und 5 kg pro ba.

Der vorteilhafte Effckt der Kultrpfianzen-Vertriglichkeit der erfindungsgemfien Wirkstoff-
kombinationen ist bei bestimmten Konzentrationsverhiltnissen besonders stark susgepriigt. Jedoch
kbonen die Gewichtsverhitnisse der Wirkstoffe in den Wirkstoffkombinationen in relativ groBen
Bereichen variiert werden. Im allgemeinen entfallen suf 1 Gewichinteil Wirkstoff der Formel (T)
Salzen 0,001 bis 1000 Gewichitsteile, vorzugsweise 0,01 bis 100 Gewichisteile, besonders bevar-
zugt 0,05 bis 20 Gewichisteile einer der oben unter (b) genanmten, die Kulturpflanzen Vertriiglich-
keit verbessemnden Verbindungen (Antidoty/Safiner).

Dis afindimgsgemiifen Wirkstoffkombinationen werden im allgemeinen in Form von Fertig-
formmlierungen zw Anwendung gehracht. Dio in den Wirkstoffkombinationen enthaltenen Wirk-
stoffe kOnnen eber auch in Binzelformulierungen bei der Anwendung gemischt, dh. in Form von
Tenknrischungen zur Anwendung gebracht werden.

Fiir bestimmte Anwendungszwecke, insbesondere itn Nechsuflauf-Verfuhren, kann es ferner vor-
teilbaft sein, in die Forumlierumgen als weilere Zusatzstoffo pflanzenvertriigliche mineralische
oder vegetabilische Ole (zB. das Handelspriparat "Rako Binol™) oder Ammoniumsalze wie z.B.
Ammonivmsulfit oder Ammoniomrhodanid enfzmebmen.

Die neuen Wirkstoffkombinstionen kiinnen als solche, in Form ihrer Fornmlierongen oder der
darmus durch weiteres Verdfinmen bereiteten Anwendungsformen, wio gebranchsfertige Limmgen,

] el sl o
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Suspensionen, Emmulsionen, Pulver, Pasten und Granulate angewsudt werden, Dic Anwendung ge- -
schicht in tiblicher Weise, zB. durch GicBen, Spitzen, Sprilhen, Stuben oder Streven.

Die Aufwandmengen der erfindungsgemiifien Wirkstoffkombinationen kinmen in einem gewissen
Bereich variiert werden; sio hingen u.a. vom Wetter und von den Bodenfikioren ab, Im allge-

und 2 kg pro ha, besonders bevorzugt zwischen 0,01 und 0,5 kg pro ha.

Pflanzen sppliziert werden, also im Vorenflauf und Nachauflauf-Verfahren,

Die erfindungpgemifl einznestzenden Safener kimnen je nach ihren Eigenschaften zor Vorbe-
handiung des Sestgutes der Kulturpflanze (Beizung der Samen) verwendet werden oder vor der
Sast in die Sastfurchen eingebracht oder vor dem Herbizid sepamt angewendet werden oder z-
sanmnen mit dem Herbizid vor oder nach dem Ablaufen der Pflanzen engewendet werden,

Als Beispicle der Pflanzen werden die wichtigen Kulhirpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis),
Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Raps, Riben, Zuckerrohr sowie Obstpflanzen (mit den Friichten
Apfel, Bimen, Zitrusfriichten und Weintranben) erwilhnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Boumwolle
und Raps besonders hervorgehoben werden.

Dio Berstellung und die Verwendung der erfindungsgemiiien Wirkstoffe geht sus den nachfolgen-
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I cinem 100 ml Droihalskolben mit Thermometer und Ritckflosskfihler werden unter Argon 2,6 g
Kalium-tert -butylat-95 %ig (21,6 mMol) in 8 ml Dimethylacctamid vorgelogt, Bei 50-60°C tropht
man 3,5 g (9,8 mMol) der Verbindung gemil8 Beispiel Ii-1 in 10 ml Dimefirylacetamid zn, Man

[ R el B

ribrt unter diinnschichtchromatographischer Kontrolle 1 h. Des Reaktionsgemisch wird in 100 ml O
Biswasser eingerfibhet; mit konz, HC1 auf pH 2 gostellt und der Niedarschiag abgessugt. Es erfolgt
siiulenchromatographische Reinigang an Kieselge), (Dichiormethan: BasigsAureethylester =5 : 3).
Ausbente: 3,15 g (98 % der Theorie), Fp.: 193°C
In Analogie zu Beispiel (I-1-¢-1) und gemiB den aligemoinen Angaben zur Herstellung erhiilt man
folgende Verbindungen der Formel (J-1-8)
(-1-e)
)
Bap-~ w X1 Y D A ] Fp°C Isomer
Nr.
Il-a2 OCH; Ci|ca3 | H CHy CHj 191 -
a3 OCH; G| CH; | H | {CHppCHOCH3(CHp)y- | 219 B
T1ed OC; |Cl| CH; | H | «CHypCHOCH3(CHpy- | * B
Fles OCH; |Cl| CH | B | {CHppCBOCH;(CHp)z | 132 B
Ties | OCOCE, |G| &% | B | (GigpCHOCH; {CHy)y- | 130 8
Fla7 oci<] |Q| CH | H | (CHyCHOCHy(CHz)y- | 148 B
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Bepe w Y T & TpoC | Toumer
Nr. .
I1-a8 OCH3 CH3 CH; *0.77 (m, 3H, CH.CHy)
230 (s, 3H, Ar-CEH)
I-1-a9 OCyH; CH, D- 195
I-1a-10 OCH5 CH, CyH, *0.78 (dt, 3H, CHy-CH,)
: 229 (s, 3H, Ar-CHy)
I-1-a-11 OC3Hs CH, CH, 107
Fle12 OCH; CH, 1CH; * 130 (s, IH,
1.85-1.95 (m, 1H,
-CH-(CHy)))
I1-a13 OCH, CH, 1cH, *0.85-0.95 (m, 6H, CBHy-
(CHs),) 1.60-1.70 (m, |-
2H, CH~A(CH)Y) |
3
-4 OCH; CH, CH, *1.30 (d, 3H, CH,CHy)
2,30 (s, 3H, Ar-CHy)
TFla15 OCH; CH; N *1.11 (m, 1H, cyclo-
propyl-CH) 2.30 (s, 3H,
ArCHy)

»+ IH.NMR (400 MH, dg-DMSO): & = 2,29 (s, 3H, ArCH3), 3,83 (m, 2H, O-CHy) ppm
* IH-NMR (400 Mz, dg-DMSO): Verschiebungen 3 in ppm

- Lo b B B J
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In einem 100 ml Dreibalskolben mit Thermometer und Rilckfinsskithler werden unter Argon 0,7 g
der Verbindung gemiiB Beispiol I-1-2-3 in 30 ml wasserfreiom Esgigsiiuresthylester und 0,2 g
Triethrylamin (2 mMol) = 0,28 ml vorgelegt, mit 10 mg 4-NN-Dimethylamino-pyridm ketalysiert

uod vater Riickfluss mit 0,22 g (0,002 Mol) Isobuttersiurechlorid in 2 ml wasserfreiem Essigsiture- O
cfiryloster versetzt. Man rithrt 1 Stunde; Reaktionsverfolgung durch Dinnschichichromatographie,
Es efolgt stolenchromatographische Reinigung mm Kiesclgel, (Hexan: Essigsitreethylester =
8:2)
Ansbegtes 0,8 g (81 % der Theoric), Fp.: 130°C
In Analogie zu Beispiel (I-1-b-1) und gemifl den allgemeinen Angaben zur Herstellung erhillt man
folgende Verbindungen der Formel (I-1-b)
R‘j
P
571 3 Y @1
DI
oW
Pp- | W [X]| ¥ [D A B Rl Fp°C Ysomer
Nr.
T1b2 [OCH; (Gl (CH3 | B CH; CH; | HaCO-CHgz- 191 -
1103 |OCH; [C1|CH3 | H| 1Cq% | CHz | tCebe 154 "
154 |OCH; |Cl |CH3 | H 1-CyqHy CH3 | H3CO-CHp- had -
T1-55 |[OCH; |Gl |CH3 | H| ACH220{CHpz- N 216218 -




C

WO 2005/092897
-152-

Nr.

F156 |OCH3 | Cl |CH; | B | ACHp)yO<{CHp)z- | HaCO-CHy- |*230(3H,s Ar

CHi)4.11 (s, ZH,
CH>-0-CHy)
I1b7 |OCHy[Cl|[CH3[H| ~(CHy),CHOCHs N 156-159
(CH2)2-
1158 |OCH3|Cl |[CH3 [ H| <«CHp)-O{(CHg)p- CICH,- 188-207

1159 |OCH; |Cl1|CH; | B | +CHpCHOCHy | HsCO-CHy 193-195
(CHp)z- '

T1510 |OCH; | Cl |[CH3 | H | «(CHz)2 O(CHp)2- Q: 245-247

* 'H.NMR (300 MHz, CDCL,): Verschiebungen 3 in ppm
¢*  *330(s 3H, CHBrO-CHh)
4.10 (s, 7, CHO-CHy)

1 wya=—ew b
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Belypiel Nr. E-l-c-1

In einem 100 ml Drejhalskolben mit Thermometer und Rickfivsakithler werden unter Argon 0,7 g
der Verbindung gemiB Beispiel I-1-a-3 in 30 ml wasserfreiem Dichkemeothan und 0,2 g Triethyl-

5 amin (2 mMol) = 0,28 ml vorgelegt und bei 20°C mit 0,22 g (0,002 Mol) Chlorameisen-
sloreethylester in 2 m] wasserfreiem Dichlormethan versetzt. Man rilbrt 1 Stunds; Reaktionsver-
folgmg durch Diinnschichtchromatographie. Es erfolgt sinlenchromatngraphische Reinigong an
Kiecsolgel, (Hexan: Bssigaiiureethylester = 8 : 2).

Ausbeute: 0,8 g (94 % der Thearis), Fp.: 201°C

10 In Amalogie zn Beispie] (I-1-c-1) und gemiB den allgemeinen Angaben zur Herstellung erhiilt man
folgends Verbindungen der Farmel (I-1c)

ok

] ) Y (-1-0)

’

D

O W

Be- | W [ X| Y [D| A B | M 2 FpoC | Teomer
Nr.
<2 |OCH; | QG |CHy | H CHy CHy |0 CoHs * -
o3 [OCH | G |G | H |som | O |0 |G e .
Tiod |OCH; | O [CHy | B | icH, | 83 |0  |CaBs -
FloS 0GBy | Q | CH3 | H | (CH,),CHOCH; |© CyHs 195 B

(CH)r

1 dlbheeiees -

I
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Bap~ w x[ ¥ [D A B M R% Fp°C | Tsomar

Nr.

Tle6 | OCH3 | O [ CHs | H | . (cH,),CHOCH; |© CgHs-CHy- 178 ]
(CHo)r '

<7 | OCHy | Q1 | CH3 | H | (CH)-0{CH)r 0 CHy~CH-CHy-| 213 -

FloB [OCH; | O | CHy | H | (CHrO{CH)- |© CgHs-CHy- 188-190 |- . -

T1c® |OCH3 | Cl [ CBs |cm,| cm | H |O [|CaHs + -

HMel10]| OCH; | Q | CH3 | B | ca, cg, |© Coli5 + -

+THNMR (400 MHz, CDCl3): 5 =2,31 (s, 3H, Aryl-CHj), 4,05 (g, 2H, CB20) in ppm
s+l NMR (300 MHz, CDCl3): Verachicbungen 5 in ppm

+* 1.15 (ir, 3H, O-CH,CH,) +* 421 (ddq, 2H, CH,-0)
4.05 (m, 2H, O-CH--CH,) 2.29 (s, 3H, Ar-CJly)
+ 0.90 (4, 6H, CH(CH),) +* 231 (s, 3H, Ar-CH)
3.75 (s, 3H, Ar-O-CHs) 4.05 (dq, 2H, CHx-0)
Belsplel Nr, X-1-d-1

o o]
H,C o ‘jfc”a
0,194 g (0,6 mmol) der Verbindung gemiB Bsp. I-1-e-1 wird in 10 m! Dichlormethan mufge-
nommen und mit 0,1 ml Triethylemin versetzst Nach 5 Min. wird 0,05 ml Methansulfonsiare-
15 chlorid zugegeben und 24 Sivnden bei Raumtemporatur gerfibrt. Man versetzt mit 5 %iger
Natriumhydrogencarbonatlfsung und riihrt 30 Min. nach. Die organische Phase ‘wird abgetrennt
mdmummmmmNmEmmmedmemmmwhzml
Eungﬂmwﬂwluhmfgmmmdnbmgt.meluhtnochmﬂmﬂpD,SmlEmg—
slnreethylester, um das gewlinschie Produkt zu erhalten.

20  Ausbeute: 0,105 g (44 % d. Theorie), Fp. 221-224°C
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0,162 g (0,5 mmo]) der Verbindung gemiB Bsp. (I-1-a-1) wird im 8 ml Methanol aufgenommen und
zn dieser LOsung bei Raumtemperatur 0,48 ml Tetrahexylammoniumbrydroxyd gegeben. Man rihrt
4 Stunden bei Reumtemperatur und engt anschlicBend ein. Der erhaltene glasartigs Riickstand wird
noch vierms! mit Methanol susgekreist, anschliefend mit Dichlormethen aufgenommen und mit
Natriumsulfat getrocknet. Nach Entfernen des Dichlormethans im Valomm erbilt men das
gowinschte Produkte als glagartige Substanz.

Ausbeute: 0.31 g (91 % d. Theorie)

'H-NMR (300 MHz, CDCl,): 5=3.01 (t breit, €&H, N-CHa),
3.72 (s, 3H, OCH5)

O—CH,

(o]

/:J”Tm

o
In einem 100 ml Dreihalskolben mit Thermometer und Rilckfinsskithier werden unter Argon 3,24 g
(16,5 mMol) 4-Amino-4 d hlorid in 40 ml waseer-
ﬁuemTemlw&ucﬁandQTml(BmMoDIheﬂwhmmvmplegtMmrnhﬁSmmgﬂtBﬂg
2-Chlor-6-methoxy-4-methyl-phenylessigsiure (15 mMol) hinz vnd riibrt weitere 15 min. Demn

gibt man 3,3 ml Triethylantin zn und tropft sofort 0,9 ml Phosphoraxychlorid so zu, dess die
IbsmgmlﬂigﬁedetMmrﬂut%mhmhRﬂokﬂunDﬂl&mmiﬂdwhdlbduﬁﬂiﬂtmd

[l i, b g
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es erfolgt sBulenchromatographische Reinigung an Kieselgel, (Dichlormethan, Essigatinreetiryl- -
ester=3:1).

Anusbeate: 3,6 g (59 % der Theorie), Fp.: 160°C

Belsple] IT-$
b cHa
H 0
CH,

CH,

Zu 4.6 ml konzentrierter Schwefelsiure tropft men bei 30-40 °C 4.8 g der Verbindung gemilf
Beispiel XXIX-1 und rihrt 2 Stunden nach. Nach Zutropfen von 10.84 ml Methanol wird 5
Stunden bei 40 — 70°C AnBentemperatur nachgerihrt und Ober Nacht stehen gelassen.
Reektionslosung auf Eis/l,0 geben, mit Dichlonnethan cxirahieren, mit geshittigier
Natriumhydrogenlsung waschen, trocknen nnd einrotieren,

Ausbeute: 3,93 g (67 % d. Theoric)

"H-NMR (400 MHz, CDCl,): § = 0.68, 0.80 (2d, 6H, CH,{(CH:),),
1.60 (dd, ZH, CH,(CH,),),
3.70 (s, 2H, CH;-CO), 3.85 (s, 3H, CO.CH,) ppm.

In Anslogie zu Beispiel (-1) und gemii8 den allgameinen Angaben zur Herstellung echilt man
folgende Verbindurigen der Formel ()

7
v%;g/\r"xf"" @
W (o] A
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Bep- w o (X[ YD A B | R | ¥p°C | Isomer

Nr.

-2 OCH; QiCH; | H CHy CH3; |CH;3 126 -

n3 OCH; Q[ CH; | B |{CHp,CHOCH3<{CHy), | CH 149 B

T4 | OCH; |G| CH; | H |{C8)7CHOCH;{CHp)y | CH; 128 B

15| OCHs |CQ|CHy | H |{CHy)CHOGH3{CHy)y- | CH; 113 B

LS| on<] || | H [{CHp,CHOCH;(CHpy- | Cha 147 B

17 [O{CHpOCH; |Cl | CH3 | H [{(CHp)zCHOCH3(Chz)y- | CH3 112 ()

I8 OCH; C|CH; [ H | CHyiCiHy | CHy |CHj o -

o5 OCH3 A|CH3 | H +CqH7 CHy |CH3 *0,78, 0.85 (2d, 6H,
CH(CE3),), 385 (s,
3H, COz CHa)

I-10 OCH;3 ajca; | H b_ CHy |CH3 95 -

o1 OCH; .|C1| CH3 | C;Hs Ci, H [CyHs |*229,(s, 3H, ArCHa),
4.11 (g, 2H, O-CHp)

II-12 OCH3 Q|lcH | H CoHs CHy |CHj 106-108 -

H13] OCHs |Q| CHy { CHs CH3 H [CHs |*146,(d, 35, CHCHa), |
229(s, 3H,ArCH3) |

D14 OCH; |[Ci|CH3 | H D CH; |CH; | 123125 -

015 | OCyHs cticH; | H Colls CH; |[CH;3 85-87 -

*TH-NMR (300 MHz, CDCl3): Verschictungen 5 in ppm
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Belspiel Nr. XXTX-1
HS
H,C
N CH?N
cl
“CH,
CHa
O) 32 g der Verbindung gemilB Beispiel XXVII-1 und 5,44 ml Thionylchlorid werden auf $0°C

erwitrmt und gerlhrt bis die Gasentwicklung beendet ist. Der Ansatz wird mit Toluol einrotiert, um
5  {berschissiges Thiomylchlorid zo entfernen, nochmals mit Tetrabrydrofiran emrotiert und dex
Rilckstand in 10 ml Tetmhydorfuran geldst = Lsg. 1. Zu 1,88 g 1-Amino-14-dimethyl-
pentancarbonsBurenitril in 20 ml Tetrahydroforan und 2,48 ml Triethylamin werden bei 0 — 10°C
Lsg. 1 mgetropft, bei Raomtemperatur fiir ~ 3 Stunden nachgerllint, dic ReaktionalBsung
einrotiert, der Rilckstand in Dichlormethan geldst, mit 0,5 M HCl gewaschen, getrocknet und

10 ciorotiert. Ausbeute: 4,86 g (96 % der Thearie), Fp. 131°C

In Analogic zu Beispiel (XXIX-1) und gemRB den allgemeinen Angaben zur Herstellung erhilt

man folgende Verbindungen der Formel (XXIX)

& ;
’ N CN :
Y g OO0
O A
w

BpNr | W X[ Y A B FpoC

XXIX2 | OCH; | G | CB3 | iC3By | CHa * 053, 098 (24, 68, CH(CHy);)

3.85 (s, 35, ArOCH))

X3 OCH;3 | CH D CH; 132

XXDX-4 OCH3 Cl | CH3 CHs CH;3 134.136




10

1 U e e

WO 2003/092897 PCT/EP2005/002605
: -159-
Bap.-Nr W Y A B Fp.°C
XXIX-5 | OCqHs o p_ | an *1.61, (s, 3H, CHy)
233 (s, 38, Ar-CHy)
XXX-6 | 0CyHs CH; | CHg | CHs * 1.73, (s, 3H, CHa)
232 (s, 3H, Ar-CHy)

* LNMR (300 MHz, CDCly): Verschiebungen 3 in ppm

Beisplel Nr. I-3-a-1

Za 1,85 g (16 mMol) Kalium tert. -butylet in 10 ml Dimethylformamid tropft man bei 0-10°C 3,9 g
{11 mMol) der Verbindung gemiB Beispiel III-1 in 10 ml Dimethylformamid gel0st. Man rithrt
15 Stunden bei Raumtemperator. Das Losungsmittel wird abdestilliert, der Riickstand in Wasser
verrlihrt und mit HCl-LSsung angesiivart, der Niederschlag abgeeaugt und getrocknet.

Augbeute: 2,9 g (77 % der Thearie), Fp.: 198°C

In Analogie za Beigpiel (I-2--1) und gemiil den allgemeinen Angaben zor Herstellong echilit man
folgende Verbindungen der Formel (I-2-2)

(-2-a)
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Bap.- w X Y A B "Mp.oC
Nr.
I2e2 | OCH | O | CH; -(Cliz)z-CHOCElg-(GHz)z— 173-175
12s-3 | OCH; | C1 | CH3 «{CH2)2-0-(CH2)2- 216

Hy

Zu 0,61 g (2 mMol) der Verbindung gemiif Beispiel I-2-s-1 in 10 ml Dichlormethan und 0,31 ml
Triethylamin gibt man unter Riskthlong 0,23 g (2,2 mMol) Isobuttersiurechiorid und ribst fiber
Nacht. Die Lsung wird mit 10 % CitronensBure und 10 % NaOH gewaschen, getrennt, getrocknet

und eingeengt.

Ausbente: 0,85 g (OD)

1H-NMR (400 MHz, CDyCN): 8 =235 (3, 35, Ar-CHy), 2.70 (m, 1H, GH-(CHy)),

3.'}5 (s, 3H, OCH3) Ppm.

In Analogie m Belspiel (1-2-b-1) und gemiiB den allgemeinen Angaben zy Herstellung echiflt man

folgende Verbindmgen der Formel (1-2-b)

(-2-b)
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Bep-| W |X] ¥ A B Rl Fp.°C
% OCH3 | C1| CHj | (CHy);-CHOCH;{CHp)y- | #Cally | *330,334 (28, 3H, CH-OCH3)
3.74,3.75 (28, 3H, ArOCHj3)
k253 [OCH; [ fcEs | {CHp»O(CHo)z- $C3Hy | *1.07-1.19 (8s, 6H, CH{(CH3)))
3.74,3.76 (2, 38, Ar-OCHz)

* TH-NMR. (400 MHz, CD;CN): Angaben 5 in ppm.

- P

N\

o

)

Zu 0,6 g (2 mMol) der Verbindung gemaB Beispiel I-2-a-1 in 10 ml Dichlarmethan und 0,31 ml
5 Tricthylamin gibt man unter Eiskfthlung 0,24 g (2,2 mMol) Chlorameisens3urestiyylester und rfihrt
bei Raumtemperatur 8§ h. Die Lisung wird mit 10 % Citronensiiure und 10 % NaOH gewaschen,

getrennt, getrocknet und eingeengt.

Ausbeute: 0,7 g (85 % dex Theorie)

1H:NMR (400 MHz, CD;CN): 5= 1.13 (t, 3H, -O-CH;CHy), 4.95 (4, 28, -O-CH,CHy) ppm. )

-

10 I Analogie z Beispiel (1-2-c-1) und gemiB den sllgemeinen Angaben zur Herstellung erhillt msn

folgende Verbindengen der Formel (I-2-c)
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Rz—Mj
N\ Y (2
0 W
Bp- | W [X| Y A M| RS Fp-°C
Nr.

1202 |OCHs | O | CH3 | {CH2)zCHOCH3{CHp)z- | O | CpHs |1.10-1.15(6s, 3H, -OCH,CHy)
331, 3,32 (2a, 3H, CHOCH3)

T203 |OCH; |Gl |CH3 |  <CHg)z-O(Clip)z- O | CaHig |391-3.96 (m, 71, -O-CH Ciy)
4.05-4.07 (m, 28,-0-CE,CH3)

* TH.NMR (400 MHz, CD3CN); Angaben 5 in ppm.

T

5  Delspiel Nr. JII-}

1,7 g (11 mol) 1-H; lester und 2,6 g (11 mmol) 2-Chlor-4-
methyl-6-methoxy-phenylessigaiurechlorid werden suf 120-140°C erhitzt bis die Gasentwickimng
beendet ist und dann an der Olpumpe kurz entgast.

10 Dnshduhwidohewdmkahﬁmmmdundlpidul-hl verwendet.
Ausbeute: 3,9 g (87 % der Theoric)

In Analogie zu Beispiel (III-1) und -gemilB den allgemeinen Angaben zur Herstellung exhiilt man
folgende Verbindungen der Formel (D) . )

e M oo b e —
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Y O~ —~CoR*
o AB

W
Bsp- | W [ X]| Y A B U
Nr.
T2 | OCH; | O | CHs {CH2)2-CHOCH3{(CHz)p- CoHs
-3 |OCH; | C | CHy {CHy)-0(CHp)p- CoHs

Die Verbindungen der Formel () wurden ohne weitere Anfieinigimg zur Herstellung der Bei-
spicle (I-2-a) verwendet.

Yerfalren R

100 g (360 mmol) 2Brom 6-clilor-4-methylessigsiremethyloster bekanmt aus WO 96/35664,
103 g (72 mmol) Kupfer(fjoromid und 105 ml (1.08 mI) Essigssuremethrylester werden unter
Argonetmosphiiro in 345 ml (1.80 mol) einer 30 %igen Natritmmetirylatiteung vorgelogt nad fiir
12 h refluxiest. Nach dem Abkiihlen der Reaktionsmischomg wird des Losamgsmittel i Vakuum
cutfornt, der Rilckstand in 200 m] Wasser aufgenommen und 200 ml Dichlormethan versetzt. Dic
Phesen werdem getrennt und dia organische noch zweimal mit Wasser und einmal mit geskttigter
Kochsalzlosung nachgewaschen, Dio vereinigten organischen Extrakis warden fiber Natrinmsnlfst
getrocknet, anschlieBend wird das Losungmittel im Valuum entfernt und der Rfickstand chromato-
isch aufgereinigt

Ausbeute: 75 g (91 %)
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IENMR {400 MHz, DMSO-dg}: 2.30 (s, 3H, CHa); 3.60 (s, JH OCH;); 3.70 (s, 2H, CHp);
3.77 (s, 3H, OCH3); 6,84 (s 1H, Ph-H); 6.89 (s, 1H, Ph-H).
MS/CL 229 (M+1).

Beispiel (XXVIJ-1); 2-Chlor-4-methy)-6-methoxypherrylessigsliuro

CH,

75 g (328 mmol) 2-Chlor-4-metlyyl-6-methoxyphenylessigalinremethylester gemi Bsp, XXXI-1
werden in 750 ml Methano gelOst und anschlisBend mit 55,20 g (984 mmol) Kaliumbydroxid in
250 m] Wasser fir 12 h suf 80°C erhitzt. Das Methanol wird am Rotationsverdampfer abgazogen,
der Rilckstand suf pH 3 gestellt und das susgefallens Produkt abfiltriert und getrocknet.

10 Ausbente: 63,2 g (90 %)
1H-NMR {400 MHz, DMSO-dg): 2.30 (s, 3H, CHy); 3.61 (s, 2H CHy); 3.77 (s, 3H, OCH3);
6.80 (s, 1H, Ph-H); 6.88 (s, 1H, Ph-H); 12.2 (s, IH, CO,H).

MS/CL: 215 (M+1).

15  Beisplel (XXXI-2): 2-Chlor-4-methyl-6-ethoxyphenylessigsiureetiylester

o cn,

cl O _CH,
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TH-NMR {400 MHz, DMSO-dg): 1.18 (t, 3ygg = 7 Bz, 3H, CHy); 126 (t, 3lgg = 7 Hz, 3H,
CHa); 2.28 (s, 3H, Ph-CHy); 3.67 (s, 2H, CH,); 4.02 (d, 3Juy = 7 Hz, 2H, OCH,); 4.07 (4, 31gg =
7 Hz, 2H, OCH>), 6.81 (s, 1H Ph-H); 6.87 (s, 1H, Pb-H).

MS/CE 257 (M+1).

OH

O _-CHy

CH,

TH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 1.27 (1, 3} = 7 Hz, 3H, CH3); 2.27 (s, 3H, Ph-CHa); 3.10 (s,
2H, CHy); 4.02 (4, 3¥gg = 7 Hx, 2H, OCH,); 6.76 (s, 1H, Ph-H), 6.83 (s, 1H Ph-H); 123 (s, 1H,
CO,H).

MS/CL: 229 (Mi+1).

IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg): 0.88 (t, 3Jgg = 7 Hz, 3H, CHz); 0.95 (t, 3gg = 7 Hx, 3H,
CH,); 1.54 (sext, 3Jygy = 7 Bz, 2H, CH,); 1.68 (sext, 3k = 7 Hz, 2H, CHj); 2.28 (s, 3H, Ph-
CHy); 3.69 (s, 2H, CH)); 3.92 (t, 3Jgg = 7 Hz, 2H, OCHp), 3.97 (t, 3Igg = 7 Hz, 2H, OCH,);
6.80 (s, 1H, Ph-H); 6.86 (s, 1H, Ph-H).

MS/CI: 285 (M+1).
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Belapiel CXVI3); 2-Chlor4-mefhyl-6-proposypheaylessigature

IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg): 0.95 (t, 3Jgg = 7 Bz, 3H, CHy); 1.71 (sext, 3fgg = 7 Bz, 28,
_ CH,); 223 (s, 38, Ph-CHy); 3.61 (s, 2H, CHy); 3.92 (, 3Jgg = 7 Hz, 28, OCHy), 6.79 (s, 1K,
Q) 5 Ph-H), 685 (s, 1H, Ph-H); 12.2 (s, 1H, CO,H).

MS/CI: 243 (M+1), Fp.: 116°C

Belsplel (XXX1-4); 2-Chior-4-methyl-6-methaxyethoxy-phenylessigstiure-methoxyetirylester

O
O/\/ \CH,

CH,

LC-MS: (BSI pos) M = 317 (100)

10 IH-NMR {400 MEz, DMSO-dg}: 6.89 (s, 1H); 6.84 (s, 1H); 4.14 (m, ZH); 4.09 (m, 2H); 3.71
(s, 2H); 3.62 (m, 2H); 3.51 (m, 2H); 3.30 (s, 3H); 3.25 (s, 3H); 228 (s, 3H)

Belsplel (XXVII-4); 2-Chlor-4-methyl-6-methoxyethoxy-phenylessigstinre
N lH

H.C\o A0 ct

CH,

—— § ey g ——

de
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LC-MS: (ESI pos) M = 258 (100)

IH-NMR {400 MBz, DMBO-dg}): 12.16 (s, 1H); 6.87 (s, 1H); 6.83 (s, 1H); 4.10 (m, 2H); 3.63 (m,
3H), 3.62 (s, 2H); 3.31 (s, 3H); 2.28 (s, 3H).

Betsplel (XXX]-5):

2-Chlor-4-methyl-6-cyclopropylmethocy-phenylossigsture-cyclopropytmethylester

A,o(?’\?

LCMS: (ESI pos) M= 309 (100)

Belspial (XXVIES); 2-Chlor-4-metiryl-6-cyclopropylmethaxy-phenylessigsiure

-

LC-MS: (ESI pos) M = 255 (100)

1H-NMR {400 MHz, DMBO-dg}: 12.2 (s, 1H); 6.85 (s, 1H); 6.78 (s, 1H); 3.85 (d.J = 6.7 Hz, ZH);
3.63 (s, 2H); 2.27 (s, 3H); 1.19 (m, 1H); 0.53 (m, 2H); 0.31 (m, ZH).

1 et e
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Belspiel A

Aphis gossypil-Test

Losungsmitiel: 7 Gewichisteile Dimethylformemid

' Bamilgator: 2 Gewichtsteil Alkylsrylpolygtykolether

Zor Herstellung ciner zweckmiiBigen Wirkstoffmubereitung vermischt man 1 Gewichitsteil Wirk-
mﬁﬁtdmmmpmemmmmldemulgdumdvuﬂﬂmduKMMnﬁt
‘Wasser auf die gewinschis Konzantration.

Baumwollblatter (Gossyphon hiryutum), die stk von der Baumwollblattlma (Aphis gozsypii)

befallen sind, werden durch Teuchen indie Wirkstoffmberoitung der gewilnschten Konzentration
behandelt.

Nach der gowinschten Zeit wird die Abibthmg in % bestimmt. Dabei bedeuntet 100 %, dass alle
Blattliuso angettet worden; 0 % bedeutet, dass keine Blattiiuse abgetBtet warden.

Die Wirkstoffe Bsp. 1-2-a-1, Bsp. 1-2c-3 und Bsp. I-2-b-3 zeigen mit Witkstoffkonrentrationen
von 100 ppm cine abtitende Wirlumg gogen Aphis gossypii von > 80 % nach 6 d.
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Belspiel B

Meloidogyne-Test

Lbsmmgamittel: 80 Gewichisteile Aceton

Zur Herstelhmg emer zweckmiBigen Wirkstoffzubercitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirk-
5  stoff mit den angegebensn Mengen L3sungamittel ond Rmmigator und verdtiont das Konzentrat mit

Wasser auf die gewinschte Kopzentration.

Gefile werden mit Send, Wirkstoffiosung, Meloidogyne incognita-Ei-Larven-Suspension und
Salstzamen gofitlit. Dio Salatsemen keimen und die Pfiinzchen entwicksin sich. An den Wurzsin
entwickein gich die Gallen.

10 Nach der gewinschten Zeit wird die nematizide Wirkung an Hend der Gallenbildung in % be-
stimmt. Debei bedeutet 100 9%, dass keine Gallen gefunden wurden; 0 % bedeutet, dass die Zahl
der Gallen an den behandelten Pflanzen der der unbehandelten Kontrolle entspricht.

Die Wirkstoffe Bsp. I-1-a-3 und Bsp. I-1-a-1 zeigen mit Wirkstoffkonzentrationen von 20 ppm eino
abibtende Wirkung gegen Meloidogyne von 100 % nach 14 d.
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Beisplel C
Myzus-Test (Spritzbehandlung)
Losupgmmittel: 78  Gewishisteile Aceton

1,5 Gewichisteile Dimethylformamid
Emulgator: 0,5 Gewichisteile Alkylarylpolyglykolether
Zur Herstelhng einer zweckmilfigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirk-
stoff mit den angegobenen Mangen Lsungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit
emulgetorhaltigem Wasser anf dio gewiinschte Konzentration.

Kohlblatter (Brassica oleraceg), dic stark von der Grilnen Pfirsichblatflans (Myzus persicae)
befallen sind, werden durch Tanchen in die Wirkstoffzuberettung der gewfinschten Konzentration
behandelt

Nach der gewinschten Zeit wird die Abtdtang in % bestimmt. Dabei bedentet 100 %, dass alle
Blattiinso abgetitot wurden; 0 % bedeutot, dass keine Blsttikuse abgettitst worden.

Die Wirkstoffe Bsp. I-2-a-1, Bep. [-2-6-2, Bep. F-2-c-1, Bsp. I-2-b-1, Bsp. I-2-¢-2, Bsp. 1-2-c-3, Bsp.
1253 und Bep. F1--3 zoigen mit Wirksioffkonzentrationen von 500 g/ha abtdtende
Wirkung gogen Myzus persicae von 100 % nach 5 .
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Beispiel D
Phaedon-Test (Spritzbchandlong)
L8sungsmittel: 78 Gewichateils Aceton
1,5 Gewichisteile Dimethylformamid
Bumilgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung ciner zweckmiBigen Wirkstoffmbereitung vermischt men 1 Gewichtsteil Wirk-
emulgatorhaltigem Wagser anf die gewiinschte Konzentration.

Chinakohlblattscheiben (Brassica pekinensis) werden mit einexr Wirkstoffmbereitung der ge- A
whnschisn Konzentration gespritzt und nach dem Abtrocknen mit Larven des Mearrettichblatt- -
kitfers (Phaedan cochleariae) besetzt.

Nach der gewlinschien Zeit wird die Wirkumg in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass alle
Kiferlarven abgetiitet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Kiferlarven abgetBtet wurden.,
Die Wiistoffe Bap. I-2-c-2, Bsp. I-2-b-2, Bap. I-1-a-3 und Bep. I-1-a-1 zeigen mit Wirlatoff-

konzentrationen von 500 g/ha eine abitende Wirkong gegen Phaedon cochlcarias von > 80 %
nach7d
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Tetranychus-Test (OP-resistent/Spritzbechandhmg)

Losungsmittel: 78 Gewichistelle Aceton
1,5 Gewichisteile Dimetlrylformennd
Emulgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirk-
emulgatorhaltigem Wasser anf die gewlinschte Konzentration.

Bolmenblattscheiben (Phaseolus vulgaris), die von allen Stadien der Gemeinen Spipnmilbe (Tetr-
anychus urticae) befallen sind, werden mit einer Wirkstoffrubereitmg der gewlinschten Konzan-
tration gespritzt.

Nach der gewinschten Zeit wird dio Wiriung in % bestimmt. Dabei bedoutet 100 %, dass alle
Spinnmilben abgetiitet wurden; 0 % bedentet, dass keine Spinnmilben abgetBitet wurden.
Die Wirkstoffe Bsp. I-2-2-2, Bep. 12--1, Bsp. I-2-c-2, Bap. 1-2-b-2, Bap. 1-2-c-3, Bep. I-1-a-2 und

Bsp. I-1-a-3 zeigen mit Wirkstoffionzentrationen von 100 g/ha eine abibtende Wirkung gogen
Tetranychus urticae von > 80 % nach 5 d.
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Bejsplel ¥

1. Herbizide Wirkung im Vorsuflauf

vammno—bzw.dibtylmllnhmt—bzw.xumwﬂmwudminmlzhmwpfmh
sandiger Lehmerde susgelegt und mit Erde sbgedeckt. Dié in Form von benetzbaren Pulvem (WP)
formulicrien Testverbindungen werden deun als wilssrige Suspension mit einer Wasseranf-
wmndmenge von umgerechmet 600 Vha unter Zosatz von 0,2 % Netzmittel in unterschiedlichen
Dosiarangen anf die Oberfliche der Abdeckerde appliziert.

Nach der Behandlung werden die T8pfo im Gewiichshans sufgestellt und unter guten Wachstums-
bedingangen fiir die Testpfianzen gehalten. Die visuelle Bonitur der Auflaufschiden sn den Ver-
suchspflanzen erfolgt nach einer Versuohazeit von 3 Wochen im Vergleich zu mbehandelten
Kontrollen (hesbizide Wirkmg in Prozent (3): 100 % Wirkung = Pflanzen sind abgestorben, 0 %
Wirkung = wie Kontrollpflanzen).

2, Herbizide Wirlamg im Nachauflsuf

Samen von mono- brw. dikotylen Unkraut- bzw. Kultarpflanzen werden in Holzfaserfopfen in
sandigam Lohmboden ausgelegt, mit Erde abgedeckt und im Gewfichshaus unter guten Wachs-
tumsbedingungen angezogen. 2 bis 3 Wochen nach der Anssaat werden die Versuchspflanzen im
Einblattstadiom behandelt. Die als Spritzpuiver (WP) formulierten Testverbindungen werden in
Zusatz von 0,2 % Netzmitiel anf die grinen Pflanzenteile gespritht. Nach ca. 3 Wochen Standzeit
der Versuchspflanzen im Gewlichshans unter optimalen Wachstnmsbedingongen wird die Witkung
der Priiparate visuell im Vergleich za unbehsndelten Kontrollen bonitiert (berbizide Wirkamg in
Prozent (%): 100 % Witkung = Pflanven sind shgestorben, 0 % Wirkung = wie Kantrollpflanzen).

Der Wirkstoff I-1-a-2 zeigt mit Witkstoffkonzentrationen von 320 g a.i/ha im Vomuflauf gegen
Lolivm mnd Setaria eine abtit=nde Wirkung von > 80 %.

Die Wirkstoffe Bep. I-2-3-2, Bsp. I-2-0-2, Bap. 1-2-b-2, Bsp, I-2-b-1, Bap. I-1-s-2, Bép. I-1-8-3, Bsp.
I-1-b-2, Bep. I-2-a-3, Bsp. I-1-a-1, Bap. I-1-0-2 zeigen mit Wirkstofflonzentrationen von 320 g
a.i/ha im Nachauflauf gegen Avena sativa, Lolium, Seteria oine abiBtende Wirkung von > 70 %.
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Belyplel G

Herbkzidwixkung uad Safenerwirkung im Vor- oder Nachaaflanf

Samen bzw. Rhizomstiicke von mono- und dikotylen Schadpflanzen wnd von Kulturpflanzen
werden in Torftdpfen in Sandiger Lehmerde susgelegt, mit Erde sbgedeckt und im Gewaichshaus
unter guten Wachstumsbedingungen kultiviert. Bei Vorauflanfamwendung werden Safener und
Herbizid nach der Aussast sppliziert, dic Nachauflsufbehandhmg erfolgt etwa zwei bis drei
Wochen nach der Avessst im Dreiblattstedium der Versuchspflanzen . Die als
Esmisionskonzentrate formulierten erfindungsgemaBen Herbizid-Safener-Wirkstoffiombinationen
sowio in pemallelen Versuchen die entsprechend formulierten Einzelwirkstoffo werden in
versohiedenen Dosierumgen mit einey Wassemufwendmenge von umgerechnet 300 Vba im
Voranflenf suf die Bodenoberfiiche, im Nachauflauf suf die gritnen Pflanzenteile gespriibt. Die
Aunswertmg im Vorsuflauf erfolgt pach 2 — 4 Wochen, im Nachauflauf nach 1-3 Woches,
Witrend der Standzeit werden die Versuchspflanzen im Gewdlchshaus unter optimalen
Wachstumsbedingungen gehalten. Die Wirkung der Pripsrate wird visuell im Vergleich m
unbehandelten Kontrollen bonitiert.
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Geflibvermche mit Getreide im Gewlichshana,

Safever tnd Herbizid wurden im Nechaufimf nacheinander suf die Pflanzen sufgebracht

(Aufwendmengen siche Tabellen)
Tahello1®
Beispiel J-1-c-1
Beispiel 1-1-0-1
+ Mefenpyr
Beispiel I-1-c-1
+ Isoxadifen
Tabello 2"
Beispiel I-1-0-1
Beispiel I-1-0-1
+ Cloquintocet
Beispiel I-1-c-1
+ Isoxadifen
Tebelle 3’
gai/ha
Beispiel FF1-8-5 100
50
. 25
Beisgpiel I-1-a-5 100 + 100
+ Mefenpyr 50+ 100
25+100

gai/ha

100
50

100+ 100
50+ 100
25+100

100+ 100

50+ 100
25+100

gai/ha
50

" 50+ 100

25+ 100

50+ 100
25+ 100

beobachtet (%)

30
10

50
10

15

Wicterwei
beobachtet (%)

30
10

20
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Tabelle 4°

Beispiel I-1-a-5

Beispiel I-1-2-5
+ Cloquintocet

Beispicl I-1-2-5
+ Isoxadifen

Tabelle 5°

Beispiel I-1-5-1

Beispiel I-1-b-1
+ Mefenpyr

Beispiel I-1-b-1
+ Cloquintocet

Beispiel I-1-b-1
+ Jsoxadifin

Tabelle 6

Beispicl I-1-a-4

Beispicl I-1-a-4
+ Mefenpyr

Beispiel I-1-a-4
+ Cloquintocet

M TY=r

-176-

Aufwandmenge ~ Winterweizen

ga.i/ha

100
50

100 + 100
50+ 100
25+100

50 + 100
25+ 100

(%)

30
10

30
10

20
10

gai/ha

100
50
25

100 + 100
50+ 100
25+ 100

100 + 100
50+ 100
254100

100+ 100
50+ 100
25+ 100

All:fw-:!dmmgc Sommerweizen Winterweizen

gai/ha

100
50

100+ 100
50+ 100
25+ 100

100 + 100
50+ 100
25+100

00

.20

10

10

o L

6)

PCT/EP2005/002608
Soenmergerste
(6)
20
20
10
20
0
0
10
0
Sommergersto
(%)
55
40
0
30
10
0
40
20
10
50
25
10

8)

coco ol
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(=]
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Safener und Herbizid im Vorsuflauf nacheinander susgebmacht.
Tabello 7°
Aufwandmenge Mais
gai/m (%)

Beispiel I-1-a-4 50 20

25 10
Beispiel I-1-a-4 50+ 100 5
+ Ile-5 25+100 L1
Belsplel
Safenerwirinng nach Saatgutbeize

Die Avzabl an Kulturpfianzenesmen, die for jode Safensranfendmenge beaStigt wird, wunde
berechnet. Ausgehend vom Gewicht von 100 Samen wurden susreichend Samen in Glasflaschen
mit SchraubverschiuB und ecinem Volumen, das in etwa dem doppelten Volumen der Ssmen
entsprach, cingewogen.

Die potentiellen Safener wurden als Spritzpulver oder wasserdispergierbare Grannlate formuliert.
Dimmeuﬁuumwmdmaooinpwogm,daBdieufmduﬁchmAuﬁ?mdmmgm
(8 Wirkstoff/kg Samen) erzielt worden. Die Proben wurden zn dem Saatgut in den Flsschen
gegeben, und aschlisBend wurde so viel Wasser zugesetzt, daB man eine Beizflissigkeit erhielt.
Die Flaschen wurden verschlossen und dann in einen Uberkopfachiittier (eingestellt suf mittlere
Geschwindigkeit Gber eine Zeitdauer von bis zu einer Stunde) gespannt, so daB die Saatkimer
gleichmABig mit der Beizflisaigkeit llbmngmwden.DmFluehmwmdmpbﬂ'net.mddu
Saestgut wurde in den Varaufisufversuchen verwendet.

Varavflaufepplikation von Herbiziden

Dic mit Safener behendeiten Samen und unbehandelte Samen als Kontrollen wurden in runden
Topfen mit einem Durchmesser von 7 bis 13 cm in einen sandigen Lehmboden gesst nnd mit einer
ca, 0,5 bis 1 om dicken Schicht ciner 1:1 Mischung von ssndigem Lehmboden und Ssnd bedeckt.
Die Herbizide in fiissigen (z.B. Emulsionskonzentrats) oder trockenen (z.B. Spritzpulver) Formu-
lierungen wurden mit deionisiertern Wasser suf die erforderlichen Konzentrationen verdiinnt vnd
mit einem sof die Ausbringung von 300 Litern Sprihldsung pro Hekiar eingestellien
Spritzschlitten auf die Bodenoberfliche aufgebracht.

1 ol ——— g . =
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Die Topfe wurden in cinem Gewfichsheus unter plinstigen Wachstumsbedingnngen anfigestellt, und
3 bis 4 Wochen nach der Herbizidepplikation erfolgte eine optische Ausweztung der herbiziden
Wirlomg, Die Auswerting exfolgte auf einer prozentuslen Basis im Vergleich zu unbehandelten
Kontrollpflanzen (0% = keine Schidigung, 100% = vollstiindig abgetdiet).

Anwendung des Herbizids im Voraufiauf, Safener gebeizt:

Tabelle 8*
Aufwandmenge Mais
gai/ha %)
Beispicl I-1-c-1 25 35
Beispiel I-1-c-1 25 15
+Ie-5° 0,5 g/kg Saatgut
Tabelle 9°
Aunfwandmenge Mais
gai/ha %)
Beispiel I-1-8-5 50 20
25 20
Beispic] I-1-4-5 50+ 0,5 g/kg Saatgut 10
+Ilo-§ 25 +0,5 g/kg Sastgut 5
Tabelle 10°
Anfwandmenge Mais
gai/bn (%)
Beispiel I-1-a-4 50 20
25 10
Beispiel F-1-a-4 50+ 0,5 g/kg Sastgut 15
+ He-5 25+0,5 g/kg Saatgut
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Belgpicl

Grenzkonzentrations-Test / Bodeninsekten-Behandhng transgener Pilanzen

Testinsekt: Disbrotica balteata - Larven im Boden
LOBsungsmittel: 7 Gewichisteile Aceton
Emulgator: 1 Gewichigteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirk-
stoff mit der angegebenen Menge L8sungsmitte], gibt die engegebene Ménge Enmlgator zi und
verditnnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewlinschte Konzentration.

Die Wirkstoffmbereitung wird muf den Boden gegossen. Dabei spiclt die Konzentration des Wirk-
stoffs in der Zubereitng prakdisch keine Rolle, entscheidend ist allein die Wirkstoffgewichts-
menge pro Volumeneinheit Boden, welche in ppm (mg/l) angogsben wird. Man fillt den Boden in
0,25 1 Topfo und lisst diese bei 20°C stehen.

Sofort nach dem Ansatz werden je Topf 5 vorgekeimto Maiskimer der Sorts YIELD GUARD
(Warenzeichen yon Monsanto Domp., USA) gelegt. Nach 2 Tagen werden in den behandelten
Boden die entsprechenden Testinsckien gesetzt Nach weiteren 7 Tagen wird der Wirkamgsgred
des Wirkstoffs durch Anszihlen der aufgelanfenen Maispflanzen bestimmt (1 Pflanze = 20 %
Wirkang).

Beisplel J

Haliothis virescens - Test - Behandlung transgener Pflanzen
Lasungsmittel: 7 Gewichtateile Aceton

Frmilgator: 1 Gewichizteil Alkylarylpolyglykolether

mmmmwmmmhtm lWWﬂ-
stoff mit der angegebenen Menge Lisungsmittel und der angegebenen Menge Emmilgatcr und ver-
dtinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewfinschie K onzentration.

Sojatriebe (Glycine max) der Sarte Roundop Ready (Warenzeichen der Monsanto Comp. USA)
werden durch Teuchen in die Wirkstoffzobereitung der gewiinschten Konzentration behandelt und
mit der Tabakknospenraupe Heliothis virescens besetzt, solange die Blitter noch feucht sind.

Nach der gewiinschten Zeit wird die AbtBtimg der Insokten bestimmt.
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1. Veabindungen der Formel (I)
X
el ) »
w
in welcher
5 w for Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkoxy-alloxy, Alkoxy-bisalkoxy, Bisalkoxy-alkoxy
O oder gegebencnfulls substituiertes Cycloalkyl-alkandtyl-oxy steht, welches gegebe-
nenfalls durch Heteroatoms unterbrochen sein loann,
X fur Halogen steht,
@
Y  fir Alkyl steht,
10 CKE fur eine der Gruppen
0-G 0-6
A A
B/Q-- (1, Baoi?— @),
0 o 0
O 0-G .
A ' G
aﬁw @, A
8 | @),
o D 0" 0O
@ 9 a

) A
ST B (6),
)\\ (%) Q’
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! (8) stsht

fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl,
Alkenyl, Alkoxyalkyl, Alkylittoalkyl, gesiittigies oder unges3itigtes, gegebenen-

 falls substituiertes Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls mindestens ein Ring-

B

atom durch ein Heterostom ersetz ist, oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen,
Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy, Halogenalknxy, Cysno oder Nitro substituiertes
Aryl, Arylalkyl oder Hetaryi steht,

flir Wasserstoff, Alkyl oder Alkoxyalkyl steht, oder

A und B gempingam mit dem Kohlenstoffatom an des sie gebunden sind, filr eigen ge-

siitigten oder ungesiittigten, gegebenenfalls mindestens ein Heteroatom enthalten-
den unsubstituierten oder substituierten Cyclus stchen,

fitr Wasserstoff oder einen gegebenenfalls substituierten Rest aus der Reihe Alkyl,
Alkenryl, Alkinyl, Alkoxyalkyl, geshtigtes oder ungesBitigtes Cycloalkyl, in
ersetzt sind, Arylalkyl, Aryl, Hetarylalkyl oder Hetaryl steht oder

A und D gemeinsam mit den Afomen en die.sio gebunden, sind fiir einen gesBitigten oder

ungesiitigten und gegebenenfells mur im Fall von CKE=1 mindestens ein Hetero-
atom enthaltenden, im A D-Teil unsubstituierten oder substituierten Cyclus stehen,
bzw.

A und Q! gemeinsam fiir gegebenenfalls durch Hyraxy, jeweils gegebenenfills substi-

(11

tulertes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Cycloalky), Benzyloxy oder Aryl substituiestes
Allandiyl oder ATkendiyl stehen oder

fiir Wasserstoff oder Alkyl stoht,

Q2, Q4, Q5 und QF unabhingig voneinander flir Wasserstoff oder Alkyl stohen,

)
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Q3  fir Wasserstoff, fiir gegebenenfulls substitiertes Allyl, Alkoxyalkyl, Alkyithio- -
alkyl, gegebenenfulls suibstitujertes Cycloalkyl (worin gegsbenenfulls eine
Methylengruppe durch Senerstoff oder Schwefel ersetzt ist) oder gegebenenfalls
substituiertes Phenyl steht, oder '

5 Q3 wnd Q gemeinsem mit dem Kohlenstoffatom, an das sis gebunden sind, fir einen go-
siiftigten oder ungeshitigten, gogebenenfulls ein Hetoroatom enthaltenden unsubsti-
inierten oder substituierten Cyclus steben,

G fir Wasserstoff (a) oder fiir eine der Gruppen

) L R
O /lLR‘ (b)s /ILM'Rz @, - % R’(cl)- —//P‘R’ (o),
. R® :
E®  oder >—N,\R, @,
L
10 steht,
worin

E fir ein Metallionfquivalent oder ein Ammoniumion steht,
L fitr Sauerstoff oder Schwafel steht,

O ' M fir Sanerstoff oder Schwedol stebt,

15 Rl fir joweils gogebenenfhlls durch Hslogen substituiertes Alkyl, Alkenyl,
Alloxyalkyl, Alkylthioelkyl, Polyalkoxyalkyl oder gegebenenfulls durch
Halogen, Alkyl oder Afkaxy substitmiertos Cycloalkyl, das durch min-
destens cin Heterostom unterbrochen sein lann, jeweils gegebenenfalls
substituieries Phemyl, Phenylaikyl, Hetaryl, Phenoxyalkyl oder Hetaryloxy-
20 alkyl steht,

R2  for jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alkenyl,
Alkoxyalkyl, Polyalkoxyalkyl oder fiir jeweils gegebenenfills substi-
tuiertes Cycloalkyl, Phenyl oder Benzyl steht,

- R3, R* und R unabhiingig voneinander fir jeweils gegcbenenfalls durch Halogen
25 substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkylamino, Alkylthio, Ale-

m—r ] -
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nylthio, Cycloalkylthio und fir jeweils gegebenenfulls substituiertes Phe-

nyLBml,Hmodu:Mh!ﬂo:hhm,

RS und R7 unsbhiingig voneinander fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls dorch
Halogen substituiertes Alkyl, Cycloalkyl, Alkenyl, Alkoxy, Alkoxyalkyl, fir
5 gegcbenenfalls substitniertes Phenyl, filr gegobenenfalls substituiertes Ben-
zyl stehen, oder gemeinsam mit dem N-Atom, an das sie gebunden sind, fiir
cinen gegebenenfalls durch Smuerstoff oder Sohwefel unterbrochenen Cyo-
Ius stehen.

2, Verbindmgen der Formel (I) gemilB Anspmch 1, in welcher

10 W fir CrCrAloxy, CpCeBalogmalkoxy, CrCrAlkoxy-CrCralloxy, Cr-Ce (™
Alkoxy-bis-Cr-Cralloxy oder gegebenenfalls einfech bis dreifach durch Fluor, ’
Chlor, C,-Cs-Alkyl oder C,-Cy-Alkoxy substitwiertes Cy-Ce-Cyvloalkyl-C1-Cop-
alkendiyloxy steht, worin gegebenenfalls Methylengruppe des Rings durch
Sauerstoff oder Schwefel unterbroshen sein kamm,

15 X fur Halogen steht,

Y C-Ce-Alkyl steht,
CKE fir eine der Gruppen
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B ~ @ B (8) steht.
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fir Wesserstoff oder joweils gegebenentalls durch Halogen substitujertes C1-Cyo-
Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C1-C10-Alknxy-C1-Cp-alkyl, C1-Cyg-Alkylthio-C;-Cg-
alkyl, gegebenenfulls durch Halogen, Cy-Ce-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy
substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder zwei micht
direkt bepachberte Ringglieder durch Sauerstoff wmd/oder Schwefel ersetzt sind
oder fir jeweils gegebenenfulls durch Halogen, Cy-Cg-Alkyl, Cy-Cg-
Halogenalkyl, C1-Cg-Alkoxy, C)-Cg-Halogenalkoxy, Cysno oder Nitro substi-
tiertns Phenyl oder Naphthyl, Hetaryl mit 5 bis 6 Ringatomen, Phenyl-C;-Cg-
alkyl oder Naphthy}-Cy-Cg-alkyl steidt,

foir Wasserstoff, C1-Cy3-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl steht, oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebuudea sind, flir gesittiges C3-Cigo-
Cycloalkyl oder ungesiitigtes C5-C0-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls cin Ring-
glied durch Sauersioff oder Schwefel ersetzt ist und welche gegebenenfills einfach
oder zweifach durch C}-Cg-Alkyl, C3-C;¢-Cycloalkyl, C)-Cg-Halogenalkyl, C;-
Cg-Alkuxy, C1-Cg-Alkylthio, Halogen oder Phenyl substitixiert sind oder

und das Kohlenstoffutom, an das sio gebunden sind, fir C3-Cg-Cycloalkyl,
welches durch eina gegebenenfalls ein oder zwei nicht direkt benachbarte Sauer-
sioff- und/oder Schwefelatome enthaltendo gegebenenfalls darch Cy-Cy-Alkyl
substitiierte  Alkylendiyl, oder durch eine Alkylendioxyl- oder durch eine
Alkylendithioyl-Gruppe substituiert ist, die mit dem Kohlenstoffstom, an das sie
gebunden ist, cinen weiteren finf- bis achtgliedrigen Ring bildet oder

und das Kohlenstoffitom, an das sie gebunden sind, fir C3-Cg-Cycloalkyl oder
Cs-Cg-Cycloalkentyl stehen, in welchen zwei Substitoenten gemeinsem mit den
Kohlenstoffistomen, an die sie gebnnden sind, fir joweils gegebenentalls durch Cy-

, C-Alkyl, C1-Co-Alkuxy oder Halogen substituiertes Cx-Cg-Alandiyl, C2-Cg-

mmchewlmmpmmw&
gruppe durch Sencretoff oder Schwefel ersetat ist,
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fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C)-Cpa-
Alky], C3-Cg-Alkentyl, C3-Cg-Alkinyl, C}-Cyg-Alkony-Cy-Cgralkyl, gegebenen-
falls durch Halogen, C}-C4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder Cj-C4-Halogenalkyl
substituiertes C3-Cg-Cyoloalkyl, in welchem gegebenenfulls ein Ringglied durch
Suuerstoff oder Schwefe] ersetzt ist oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen,
C1-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C1-Cg-Allmxy, C;-Cg-Halogenalkaxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl, Hetaryl mit 5 oder 6 Ringatomen, Phenyl-Cy-Cg-
alkyl oder Hetaryl-C1-Cg-alkyl mit $ oder 6 Ringatomen steht, oder

A und D gemeinsam fity jeweils gegobenenfalls substituiertes C3-Cg-Alkandiyl oder Ca-

Cg-Alkendiyl stchen, worin gegebenenfalls mur im Fall von CKE = (1) eine

Methylengruppe durch eins Carbonyigruppe, Saverstoff oder Schwefel ersetzt ist
und

wobei als Substituenten jeweils in Frage lommen:

" Halogen, Hydroxy, Mercepto oder jeweils gegebenenfalls dorch Halogen sub-

stitniertes C)-Cjg-Alkyl, C)-Cg-Alknxy, Cy-Cg-Alkylthio, C3-Cy-Cycloaliyl,
Phenyl oder Benzyloxy, oder eine weitero C3-Cg-Alkendiylgrappicnmg, C3-Co-
C1-Cg-Alkyl substituiert ist oder in der gogebenenfalls zwei benachbarte Substi-
tuenten mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, einen weiteren
geslittigten oder ungesittigten Cyclus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden (im Fall der
Vabindmg der Formel (I-1) sichen A und D dann gemeinsam mit den Atomen, an
1 bis AD-10), der Sanerstoff oder Sclrwefel enthalten Juun, oder worin gegebe-
nenfalls cine der folgenden Gruppen

O
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A wnd Q! gemeinsam fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder zweifach, gleich oder
verschieden durch Halogen, Hydroxy, durch jeweils gegebenenfulls einfach bis
dreifach, gleich oder verschieden durch Halogen substituiertes Cy-C1o-Alkyl, Cy-
Ce-Allexy, C1-Cg-Alkylthio, C3-C7-Cycloalkyl oder durch jeweils gegebenen-
fulls einfach bis dreifich, gleich oder verschieden durch Halogen, C)-Cg-Allpl
oder C1-Cg-Alkaxy substitiertes Benzyloxy oder Phenyl substituiertes C3-Ce-
Allomdiy] oder C4-Cg-Alkendiyl stehen, welches snBerdem gegebenenfalls cine

Q
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der pachstehenden Gruppen
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mmmmclq-mmwmmms:mﬁm
Oiberbriickt ist oder

Q!  fir Wasserstoff oder C-Cg-Alkyl stcht,
5 Q2, @4, Q5 und Q6 unabhitngig voncinander fiir Wasserstoff oder C1-C4-Alkyl stehen,

Q®  fir Wasserstoff, C}-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Alkuxy-C-Cp-alkyl, C1-Cg-Alkyithio-Cy-

Cz-allyl, gegebenenfalls durch Cy-Cy4-Alkyl oder Cj-Cq-Alkoxy substituiertes

C3-Cg-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls cine Methylengruppe durch Ssuerstoff

" oder Schwefel esetzt ist oder gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4-Alkyl, Cy-

10 Ca-Alkaxy, C}-Co-Hialogenalkyl, C1-Co-Halogenalkoxy, Cymno oder Nitro sub-
stituiertes Pheryl steht, oder

Q3 und Q4 gemeinsam mit dem Kohlenstoffutom, an das sie gebuinden sind, fir einen
gegebenendislls durch Cp-C4-Alkyl, Cy-Cq-Alkoxy oder Cy-Cz-Halogenalkyl sub-
giituierten C3-O7-Ring stehen, in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch

15 Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist,

a fiir Wasserstoff (2) oder fiir eine der Gruppen

1 By - -

>
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0 L ¢R4
A B Ao @ 7 ?/P‘R' (e),
R
E () oder }—N’\R, (g). steht
in welchen

E fir cin Motallionfiquivalent oder cin Ammoniumion steht,
L fir Ssuerstoff oder Schwefel steht wnd
M fiir Ssuerstoff oder Schiwefel steht,

for jeweils gegebenenfalls durch Halogen substitniertes Cy-Cog-Alkyl, C2-Coq-
Alkenyl, C1-Cg-Alkoxy-Cy-Cg-alkyl, C1-Cg-Alkylthio-C1-Cg-alkyl, Poly-C;-Cg-
alkoxy-C1-Cg-alkyl oder gegebenenfills durch Halogen, C1-Cg-Alkyl oder C;-Cg-
Allxy substituiertes C3-Cg-Cyoloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder
mehrero nickt direkt benachbarte Ringglicder durch Ssuerstoff und/oder Schwefel
ersetzt aind,

fiir gogebepenfalls durch Halogen, Cyano, Nitro, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alknxy,
C-Cg-Halogenalkyl, Cj-Cg-Halogenslkoxy, C1-Cg-Alkylthio oder C)-Cg-Alkyl-
sulfonyl substituiertes Phemyl,

fir gegobenenfills durch Halogen, Nitro, Cyano, C1-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy,
C1-Co-Halogenalkyl oder C)-Cg-Halogenalkoxy substitniertes Phenyl-C;-Cg-
alkyl,

fir gogohenenfulls durch Halogen oder Cj-Cg-Alkyl substitniertes 5- oder 6-
gliedriges Heteryl, '

fiir gegsbenenfally durch Halogen oder C1-Cg-Alkyl substituiertes Phencxy-Cy-
Cg-alkyl oder .

for gegebenanfulls durch Halogen, Amino oder C;-Cg-Alkyl substifviertes 5- oder
6-gliedriges Hetarylaxy-C1-Cg-alkyl stelit,

for jeweils gegebenenfalls durch Halogen substitviertes. C1-Cao-Alkyl, C)-Cag-

Alkenyl, C1-Cg-Alloxy-Co-Craliyl, Poly-Cy-Cyrallexy-Co-Cy-alkyl,

1%
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fiir gogebenonfalls durch Halogen, C1-Cg-Alkyl oder C}-Cg-Alkoxy substituiertes

C3-Cg-Cyvloalkyl oder

for jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Cysno, Nitro, C1-C¢-Alkyl, C1-C¢-
Alkoxy, C1-Cg-Halogenalkyl oder C1-_Cg-Hllomlhmy substituiertes Phenyl
oder Benzy] steht,

mppbmmmmmmmuﬁmclcrmmmjm
gegebenenfalls durch Halogen, Cy-Cg-Alkyl, Cj-Cg-Alkoxy, C1-C4-Halogen-
alkyl, C1-C4-Halogenslknxy, Cymno oder Nitro substifniertes Phenyl oder Benzyl
steht,

R4 und RS unabhiingig voneinander fiir jewsils gagebenenfulls durch Halogen substitnier-

tes C1-Cg-Alkyl, C-Cg-Alkoxy, C;-Cg-Alkylaminn, Di-(C;-Cg-alkyDamino, C;-
Cg-Alkylthio, C-Cg-Alkenyithio, C3-C7-Cyvloalkylthio oder fir jewsils gegebe-
nenfulls durch Halogen, Nitro, Cyano, C)-C4-Alkoxy, C1-C4-Halogenalkoxy, Cp-
C4-Alkylthio, C)-Cq-Halogenalkylthio, C)-C4-Alkyl oder C)-C4-Halogenalkyl

RS und R7 unsbhiingig voncinander fir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls durch

R13

Halogen substituiertes Cy-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C1-Cg-Alknxy, C3-Cg-
Alkenyl, C1-Cg-Alkoxy-Cy-Cg-alkyl, for gegebenenfulls durch Halogen, Cy-Cg-
Halogenalkyl, C1-Cg-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy substituiertes Phenyl, gegebe-
nenfills durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Halogenalkyl oder Cj-Cg-Alkoxy
substituiertes Benzyl oder musammen fiir einen gegebenenfulls durch C1-C4-Alkyl
substituierten C3-Cg-Alkylenrest stehen, in welchem gogebenenfalls cin Kohlen-
stoffutom durch Seuerstaff oder Schwefel ersetzt ist,

fiir Wassertoff, fiir jeweils gegobenenfalls dorch Halogen substitniertes C1-Cg-
Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy, fiir gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4-Alkyl oder
Cy-Cq-Alkoxy substitiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls
Methylengruppe durch Sanersioff oder Schwefel ersetzt ist, oder filr joweils
gegrbemenfalls durch Hialogen, Cj-Cg-Alkyl, Ci-Ce-Alkuxy, Cy-Cy-Halogen-
alkyl, C1-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cymno substituiertes Phenyl, Phenyl-Cy-
Cyralkyl oder Phenyl-C1-Cy4-alkoxy stelt,

R148  fir Wasserstoff oder C1-Cg-Alkyl steht, oder

R13 und R148 gemeinsam fiir C4-Cg-Alkandiyl stehen,




W 2005092897 ) 190 PCT/EP2005/002605

R158 und R168 gigich oder verschieden sind und fitr C1-Cg-Alkyl stchen, oder

R158 gnd R168 gameinsam fiir einen Cp-Cq-Alkmndiylrest stehen, der gegebenenfulls
durch C}-Cg-Alkyl, C1-Cg-Halogenalkyl oder durch gegebenenfalls durch Halo-
gm, C1-Ce-Alkyl, Cy-Cy-Halogenalkyl, C1-Cg-Alloxy, Clﬁ-ﬂﬂosmm
Nitro oder Cyano substituieries Pheny] substituiert ist,

RI7a ynd R1%8 pnabblingly voneinander fir Wasserstoff, for gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Cy-Cg-Alkyl oder fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cy-
Cg-Alkyl, C)-Cg-Alknxy, C1-Cy-Halogenalkyl, C1-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder
Cyeno substitiiertes Phenyl stehen, oder

R172 ypd R182 gameinsam mit dem Kohlenstoffitom, an das sie gebunden sind, fiir cine
Carbonylgruppe oder fir gegebenenfalls durch Halogen, C1-C4-Alkyl oder C;-Cy-
Alkoxy substituiertes Cs5-C7-Cycloalkyl stehen, in dem gegcbenenfulls eine
Methylengruppe durch Ssuerstoff oder Schwefe] ersetzt ist,

R19 ynd R208 unabhlingig voneinander fir C1-C1g-Alkyl, C3-Cig-Alkenyl, C1-Cq-
Aloxy, C1-Cyg-Alkylaming, C3-Cig-Alkenylamino, Dl-(Cl-Clo-alkyl)mno
oda'Dl-(Cg-Clo-llkmyl)molir.hm

3. Verbindungen der Formel (I) gemiB Anspruch 1, in welcher

W  fir C-CrAloxy, C,-Cy-Halogenalkoxy, Cp-Cy-Alkoxy-Cr-Cy-alkoxy, Ci-Cr
Alkoxy-bis-Cr-Cs-alkoxy oder Cy-Ce-Cycloalkyl-C;-Cralkandiylaxy stehen, worin
I,

X fitr Chlor oder Bromn steht,

Y  fur Mothyl, Rthyl oder Propyl steht,

CKE flir eine der Gruppen
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fir Wasserstoff, jowvils gogobenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor odar
Chlar substituiertes C1-Cg-Alkyl, C)-C4-Alknxy-Cy-Cp-alkyl, gegebenenfalls
einfisch bis zweifach durch C1-C2-Alkyl oder C1-Cz-Alkoxy substituiertes C3-Cg-
Cycloalkyl oder (jedoch nicht im Fall der Verbindungen der Farmeln (1-3), (1-4),
(1-6) und (1-7)) jeweils gegebenenfulls einfach bis gweifach durch Fluor, Chior,
Brom, Cj-Cy-Alkyl, Cj-Cp-Halopenalkyl, Cj-C4-Alknxy oder Cj-Cp-Halo-
genalkoxy, Cyano oder Nitro substitiertes Phearyl oder Benzyl stebt,

fir Wasserstoff, C;-C4-Alkyl oder C;~Cr-Alkuxyh-C;-Cralkyl steht, oder

und das Kohlenstoffitom en das sio gebunden sind, fir geefiftigies oder
ungeshitigtes Cs-Cy-Cycloalkyl, worin gegebenentfalls ein Ringglied durch Saner-
stoff oder Schwefcl ersetzt ist und welches gegebenenfalls einfach bis zweifach
durch C}-Cg-Alkyl, Triffuormethyl oder Cy-Cg-Alkoxy, substituiert ist mit der
MaBgabe, dass dana Q3 fiir Wesserstoff oder Methy] steht oder

md das Koblenstoffiom, an das sio gebunden sind, fir Cs-Cg-Cyoloalkyl,
welches durch eine gegebenenfulls ein oder zwei micht direkt benachberte Sauer-
stoff- oder Schweftlatome enthaltends gegebenenfalls durch Methyl oder Bikyl
substimierte Alkylendiyl- oder durch eine Alkylendioxyl- oder durch eins Alkylen-
dithiol-Gruppe substituiext ist, die mit dem Kohlenstoffatom, an das sie gebunden

i L L e
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darm Q3 fir Wasserstoff oder Moihyl stebt,

und das Kohlenstoffstom, an das sio gebunden sind, fitr C3-Cg-Cyvloalkyl oder
C5-Cg-Cycloalkenyl sichen, in welchen zwei Substituenten gemeinsam mit den
Kohlenstoffitomen, an die sié gebunden sind, fiir jeweils gegebenenfalls durch Cy-
C-Alkyl oder C1-Co-Alkuxy substituiertes C3-C4-Alkandiyl, Cp-C4-Alkendiyl
oder Butadiendiy] stehen, mit der MaBgabe, dass damn Q3 fir Wasserstoff oder
Methy] steht,

fir Wassersioff, fiir joweils gegebenenfalls einfach bis dreifach dorch Fluor
substituiertes C1-Cg-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, C1-Cy-Alknxy-Cp-C3-alkyl, fir
gogebenenfalls einfach bis gweifach durch Cy-C4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder Cy-
C,-Halogenalkyl substituicrtes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls cine
Methylengruppe durch Ssuerstoff ersctzt ist oder (jedoch micht im Fall der Ver-
bindungen der Formeln (I-1)) fir jeweils gegebenenfulls einfach bis zweifach
durch Fluor, Chior, Brom, C}-C4-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy oder
C1-C4-Halogenslkoxy substituiertes Phenyl oder Pyridyl stcht, oder

A und D gemeinsam fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach substituiertes C3-Cs-

Alkendiyl, in welchem gegebenenfalls nur im Fall von CKE = (1) cine Methylen-
gruppe durch Ssucrstoff oder Schwefel ersetzt sein kxrm, wobei als Substitnenten
C1-C-Alkyl oder Cy-Cp-Alknxy in Frage kmmen oder

A und D (im Fall der Verbindungen der Formel (I-1)) gemeinsam mit den Atomen, an die

1 oy

gib gebunden sind, fiir eine der Gruppen AD-1 bis AD-10 stehen:
[y Ql QW
| _ lil o

AD-1 AD-2 AD3

10
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AD-10

oder
A wnd Q! gemeingsm flir jeweils gegebenenfulls einfach oder zweifach, gleich oder
verschieden durch Cp-Co-Alkyl oder Cj-Cp-Alkuxy substituiertes C3-Cy4-
5 Alkandiy] stehen oder
Q!  fir Wasserstoff steht,
Q2  flir Wasserstof¥ sheht,
@4, Q5 und QF unabhiingig voneinander fitr Wasserstoff oder C1-Ca-Alkyl stehen,

Q®  fir Wasserstoff, C)-Cy-Alkyl, oder gegebenenfulls einfach bis zweifach durch
10 Methyl oder Methoxy substituicrtes C3-Cg-Cycloalky! steht, oder

Q3 und Q* gemninsem mit dem Kohlenstoff, en das sic gebunden sind, fiir einen
gegebenenfalls durch Cj-Cp-Alkyl oder Cp-Ca-Alknxy substituierten gesittigion

V)

\
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Cs-Cg-Ring stehen, in welchem gegebenenfills ein Ringglicd durch Sauerstoff
oder Schwefel ersetzt ist, mit der MaBgabe, dass dum A fir Wasserstoff oder
Methyi ateht, oder

fitr WassemstofT (a) oder fiir sine der Gruppen

O L . ,R4
. ’ —
/‘LR’ ). )LM.R'(G)' 90 R(d), l.//P‘R' (o),

R
7/
E () oder >_N\R7 (g), stsht,
L

in welchen
E fiir ein Metallionliquivalent oder ein Ammoniumrion steht,
L fior Sanerstoff oder Schwefel steht und

M fitr Sanerstoff oder Schwafel steht,

fiir joweils gogebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor substituier-
tos Cy-Cg-Alkyl, Cp-Cg-Alkenryl, C1-C4-Alkoxy-Cq-Co-alkyl, Cy-Cq-Alkylthio-
C}-Co-alkyl oder gegebenenfulls sinfach bis zweifach durch Fluor, Chler, C1-Cp-
Alkyl oder Ci-Cy-Alkoxy substituiesrtes C3:C¢Cynlo.]kyl. in weichem ge-
gebenenfills ein oder xwei nicht direkt benachbarte Ringglieder durch Sauerstoff
ersctzt sind,

fir gegebenentills cinfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro,

C1-C4-Alkyl, C1-Cq-Alkoxy, Cy-Cy-Halogenalkyl oder Cj-Cp-Halogenalkoxy
gubstituiertes Phemry] steht,

fiir jeweils gegehenenfalls einfach bis dreifech durch Fluor substituiertes Cy-Ca-
Allkyl, C-Cg-Alkearyl oder Cy-Cy-Alkoxy-Cp Ca-alkyl,

fir gogobenenfalls einfach durch Ci-Co-Alkyl oder Cp-Cp-Alkoxy substitmiertes
C3-Ce-Cycloalkyl oder

fir joweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fhuar, Chlar, Brom, Cyano,
Nitro, C;-C4-Alkyl, C1-C3-Alkoxy, Trifluormethyl oder Triffuarmethoxy subatitu-
iertes Phenryl oder Benzy] steht,

11
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fir gogobenenfalls einfach bis dreifasch durch Fluor substituiertes Cy-Cg-Alkyl
oder fiir jeweils gagobenenfalls cinfiach durch Fluor, Chlor, Brom, Cp-Cy-Alkyl,
C1-C4-Alkoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cysne oder Nitro substitmiertes
Phenyl steht,

fir Cy-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy, Cq-Cg-Alkylamino, Di-{C)-Cg-alkyDamino, C}-
Cg-Alkylthio, C3-C4-Alkenylthio, C3-Cg-Cycloakkylthio oder fir jeweils gegebe-
nenflls einfiach durch Fluor, Chlor, Brom, Nitro, Cyano, C1-C3-Alkoxy, C1-Ca-
Halogenalkoxy, Cp-C3-Alkylthio, Cj-C3-Halogenalkylthio, Cy-C3-Alkyl oder
Trifluormethyl MMMPMMMIﬂﬁo steht,

fir C,-Ce-Alkoxy oder C;-Ce-Alkylthio stebt,

fitr Wasserstoff, C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, Cy-Cg-Alknxy, C3-Cg-Alkenyl,
C1-Cg-Alkoxy-C1-Cy-alkyl, fir gegebenenfhlls einfach durch Fluor, Chlor, Brom,
Trifluormethryl, C1-C4-Alkyl oder C)-C4-Alkoxy substituiertes Pheayl, fiir

gegebenenfills cinfach durch Fluor, Chlor, Brom, Ci-Cg4-Alkyl, Triftuormetiryl
oder C1-C4-Alkoxy substituiertes Benzyl steht,

fiar C;-Cs-Alkyl, Cs-Ce-Alkenyl oder C;-Co-Alknxy-Cy-Coalkyl stebt,

RS und R7 znsammen fiir einen gegebenenfalls durch Metiyl oder Ethryl substitnierten Cy-

Cs-Alkylenrest shchem, in welchem gegebenenfills eine Mefhylengruppe durch
Sanersioff oder Schwefel arsetzt ist.

4 Verbindungen der Formel (f) gamiB Anspruch 1, in welcher

W

X

Y

fiir Methoxy, Bthoxy, n-Propoxy, iso-Propoxy, n-Butoxy, iso-Butoxy, seo-Butoxy,
Methoxy-ethoxy, Bthoxy-cthoxy, Cyclopropyl-methoxy, Cyclopentyl-methaxy
oder Cyolohexyl-methoxy steht,

for Chlar oder Brom steht,

flir Mothyl oder Rétyl steht,

CEKE fiir eine der Gruppen

(M)
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o-0 0-G
A A
BT N m 87 N @,
N~
D o o
0-G A e
A
T H>— @ ﬁ )
S D”0” 0
o .
.G
o G
3/%: ® B ®
I\‘J£§N o ' "12 '
Q° o
(o
G G
A A\N
B - @), N (8) steht,
Q’4 0 /
QQ Q® D (o)
fiir Wasserstoff, jewvils gegebenenfills einfach bis dreifach durch Fluor sub-

stituicrtes C)-Cq-Alkyl oder Cp-Cp-Alkoxy-Cy-Co-alkyl, fir Cyclopropyl,
Cyclopenty! oder Cyolohexyl und mur im Fall der Verbindungen der Formel (I-5)
far jeweils gogebenenfulls cinfach durch Fluor, Chior, Brom, Mefhyl, Ethyl, n-
Propyl, iso-Propyl, Methoxy, Ethoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyzno
oder Nitro substituicrtes Phenyl steht,

" filr Wasserstoff, Methyl oder Etiryl steht, oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, fiir' gesittigtes Cs5-Cg-
Cycloalkyl, in welchem gegebenenfulls ein Ringglied durch Sauerstoff oder
Schwefel ersetzt ist und welches gegebenenfills einfach durch Methyl, Bthyl,
Propyl, Teopropyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, Propoxy oder Butoxy

substituiert ist, mit der MaBgabe, dass darm Q3 fliir Wasserstoff stebt oder

und das Kohlenstoffstom, en das sie gebunden sind, fir Cg-Cycloalkyl, welches
durch mit zwei nicht direkt benachbarten Szuerstoffatomen enthaltende Alkylen-

112
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dioxyl-Gruppe sobetituiert ist, mit der MaBgibe, dass dann QF fir Wasserstoff
steht oder

A,B und dss Kohlenstoffatorn, an das sie gebunden sind, fir Cs-Cg-Cycloalkyl oder
C5-Cg-Cycloalkenyl stehen, worin zwed Substituenten gemeinsam mit den Kohlen-
stoffatomen, an die sie gobunden sind, fiir C5-Cy4-Alkundiy! oder Co-Cg-Alkendiyl
oder Butadiendiy] stehen, mit der MaBgabe, dass dann Q3 fitr WasserstofT steht,

D  fir Wasserstoff, fiir joweils gegebenenfalls einfich bis dreifuch durch Fluor sub-
stituiertes C)-C4-Alky), C3-Cy-Alkenyl, C1-Cy-Alkoxy-Cp-Ca-alkyl, fir Cyclo- Y
propyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl oder (jedoch nicht im Fall der Verbindungen
der Formeln (I-1)) fiir gegebenenfalls einfach durch Fluor, Chior, Methyl, Ethyl, n-
Propyl, iso-Propyl, Methoxy, Ethoxy oder Triffuormetlryl substitusiertes Pheayl ()
oder Pyridy] steht, ’

odex

A und D gemeinsam filr gegsbenenfalls einfach durch Methyl oder Methaxy substituiertes
C3-Cs-Alkandiyl stchen, worin gegebenenfills nur im Fall von CKE = (1) cin
Kohlenstoffatom durch Sanerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder fiir die Gruppe
AD-1

A und Q! gemeinsam fiir gegebenenfalls einfach odar zweifech durch Methyl oder o
Methaxy substituiertes C3-Cy-Alkandiy] stehen, oder

Q!  fur Wasserstoff stelt, M
Q%  filr Wasserstoff steht,

Q% Q5 und QS unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff oder Methy] stehen,

Q3  fiir Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder Propyl steht, oder

Q3 und Q# gemeinsam mit dem Kohlenstoff, an den sie gebunden sind, fir einen gegebe-
penfalls einfiach durch Methy! oder Methoxy substituierten geskttigten C5-Cg-Ring
sichen, mit der MaBgabe, dass dann A fiir Wasserstoff steht,

a fir Wasserstoff (a) oder filr eine der Gruppen



WO 2005/092897 198~ PCT/EP2OSVO6S
Q L '
R2 } so—'R' E
P

A R' @), | ’IL M@, @ oder ®
| in welchen

E~  fircin Ammoniumion steht,

L fir SeuerstofT oder Schwefel stoht und

5 M fitr Sanerstoff oder Schwefel steht,

Rl fir C)-Cg-Alkyl, Co-Cg-Alkenyl, C1-C;-Alkoxy-Cy-alkyl, C;-Cp-Alkylthio-Cy-

- slkyl oder gegebenenfalls einfach durch Fluor, Chlor, Methyl oder Methoxy

O substituiertes C3-Cg-Cyclopropyl oder fiir cinfach durch Chlor substituiertes Cy-
Cy4-Alkyl,

10 fir gegebenenfalls cinfach durch Fluor, Chlor, Bram, Cyano, Nitro, Methyl,
Methaxy, Trifluormethyl oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl steht,

R2 mrjowaﬂswbmmﬁnnunﬁchbn&mﬁchmm«mbmmcl-cr
Alky), C-Cg-Alkenyl oder C)-C4-Alknxy-Cp-Cs-alky, Phenyl oder Benzyl steht,
R3  fir C4-Cg-Alkyl steht.

15 5. Verbindungen der Formel (T) gamiB Ansproch 1, in welcher

O W fir Methoxy, Bthoxy, n-Propoxy, Methaxy-cthaxy oder Cyclopropyl-methaxy
steht, .
X far Chlor steht,
e Y  fiir Mothyl stcht,
20 CKE fir eine der Gruppen

o0-G 0-G
A A {
a;ﬁ— (1) oder B (2) steht,
D o o
A forMethyl, i Propyl, i-Butyl oder Cyclopropyl stelst,

————r ! . -
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B fir Wasserstoff;Metiyl oder Bthyl steit,

A, B und das Kohlenstofftom an das sie gobunden gind fir geséittigtes Cs-Ce-Cycloalkyl
mhm. in welchem gegebeneufalls ein Ringatom dprch Sanerstoff erset2t ist und
5 D  fir Wasserstoff, Methyl oder Btlryl stelit,
a fir Wasserstoff (2) oder fiir eine der Gruppen

0"

)L /(l)L 7 so-;-R’ ' © *
R @) R’ () (d) oder ®
~
B fiir ein Ammoniuntion stebt,
Rl fiir C)-Cg-Alkyl, C1-Cp-Alknxy-C -alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, einfach durch Chlor
10 substituiertes Cj-C4-Alkyl oder fir gegebenenfalls cinfach durch Chlor
substituiertes Phenyl steht,
R2  firCy-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl oder Benzyl stcht,
R3  fitr C1-Cg-Alkyl steht.
6. Verfahren zur Herstelhmg von Verbindugen der Formel (I) gemiB Anspruch 1, daduarch
15 gekennzeichnet, dass man zam Erbalt von
(A) Vesbindungen der Formel (I-1-2) )

(-1-2)

in welcher
A,B,D,W,XundY die oben angegrbenen Bedentungen haben,

20 Veabindmgen der Formel (II)
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®)

in welcher

ABD W, XundY die cben angegebenen Bedeutungen haben,
und

R8  fur Alkyl steht,

hGWehuVudemihlsuthemﬂdnuBmm
molekular kondenziert,

Verbindungen der Formel (I-2-8)

A HO X

B § v

! (1-2-4)

oW

in welcher

A,B, W, X und Y dic oben angegebenen Bedeutimgen habex,
Verbindungen der Formel (TI)

A corR’
T "
(o]
w Y

A,B,W,X,YundR8 dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

in welcher
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in Gegenwart eines Verdinnongsmittels und in Gegenwart ciner Base intra-
molcknlar kondensiert,
(C) Vebindungen der Formel (1-3-2)

A HO X

N Y
s

B
(-3-s)

ow

in welcher

A,B,W,XundY die oben angogebenen Bedeutungen haben,
Verbindungen der Formed (IV)

in welcher '
A,B,W,X, YundR3 dic oben angegebenen Bedentungen baben und
V  for Wasserstoff, Halogen, Alkyl oder Afkexy steh,

gegebenenfalls in Gegenwart cines Verdimmmgemitiels und in Gegenwart einer

(O) Verbindmgen der Formel (-4-1)

0O X
0
P\ ¢ Y (42)
A OH w

in welcher
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AD,W,XundY diooben angegebenen Bedeutungen haben,
Vebindmgen der Formel (V)

in welcher

AuwmdD die oben angegebenen Bedeutungen haben,

oder Verbindungen der Formel (Va)
CHA
D-G-0SiRY, (Vo)
in welcher

A, D und R® die oben angegebene Bedeuhmg haben,
mit Verbindungen der Formel (VI)

in welcher
W,XundY dic oben angegebenen Bedentmgen baben wnd

Hal fir Halogen steht,

ppwshwmvwmdp@mmﬁnlh

Gogenwart eines Siinreakzeptors umsetzt,
Vesbindungen der Formel (1-5-2)

15



10

13

WO 2005/092897

. PCT/EP2005/002605
-203 -
Y
e
A8 oy
in welcher
A, W, Xund Y die oben angegebens Bedeutung haben,
Vesbindungen der Formel (VII)
i
H,N-C-A (v
in welcher
A die oben angegebene Bedeutung hat,
Verbindungen der Formel (VI)
X (I:OHa
Y-Q—c=0=o vD
W
in welcher

Bal W, Xund Y dieohmmpgabenml!edcﬁtlmgmhbm,
gegebenenfulls in Gegenwert eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart cines Siureakzeptors umsetzt,

()  Verbindungen der Formel (I-6-a)

A OH x
B
(-6-2)

Q' §o w

ol s v e g

Y
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in welchex

A,BQL, Q% W,XundY dicoben angegebene Bedeutung baben,

Verbindungen der Formel (VIII)
a\ o
R'0,C o
X (VI
A B
Y
in welcher

A,B,Q,Q%, W,XudY  die oben engegebene Bedeutung haben, und
RS  filr Alkyl steht,

gegebenenfalis in Gegenwart cines Verdinoungsmitisls und in Gegenwart einer

(G) Verbindungen der Formel (1-7-8)

(-79)

in welcher
AB,Q3, Q4 Q% Q5 W,XundY  dic oben angegsbens Bedeutung haben,
Verbindungen der Formel (IX)




LT N

WO 2005/092897 PCT/EP2005/002605

in welcher
A,B,Q3,Q% Q5 Q5, W, XuwmdY die cben angegebene Bedeutung haben

wnd
R} fir Alkyl steht,

5 m Gegenwart eines Verdéinnungsmittels und in Gegenrwart einer Base intra-
moleknlar kondensiert,

() Vesbindungen der Formel (18-8)

' O
5 /'?: \ Y (I-8-a)
O W
in welcher
10 . ADWXuwmdY dis oben angegebenen Bedeutmgen haben,
Verbindumgen der Formiel (X)
A\Iil’H
p—N-H 00 )
in welcher

AuwmdD die oben angegebene Bedentung haben,

15 o) mit Verbindungen der Forrael (VD)

Hal
Y C=C=0 W)

in welcher
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Hal, X, Yund W die oben engegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfills in Gegenwart cines Verdinnungsmittels und gegebenenfills in
Gegenwart eines Siureakzoptors umsetzt, oder

B)  mit Verbindungen der Formel (XI)

Y (X1

in welcher
W,XudY die oben sngegebene Bedeutung haben,
und U fir NH, oder O-R” steht, wobei R die oben genannte Bedeutung hat,

gogebenenfalls in Gegenwart eines Verdfinmungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart einer Base umsetzt, oder

7 Verbindungen der Formel (XII)

D oan)

in welcher
A,D,W,X, YundR8 die oben angegebene Badeutung haben,

gegebenenfalls in Geganwart eines Verdimmmgsmittels und gogtbenenfalls in
Gegeawart einer Base umsetzt,

Vexbindimgen der oben gezeighen Formeln (I-1-b) bis (I-8-b), in welchen A, B, D,
Ql, Q% @3, @4, Q5, Q5, R, W, X, und Y die oben angegebenen Bedeutumgen
haben, Vesbindrmgen der oben gezeigten Formeln (3-1-g) bis (I-8-a), in welchen A,

M=
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B,D,Ql,Qz, Q3.Q4.Q5. Q‘;W-XMY&MMMW
haben, jeweils

(@)  mit Sinrehalogeniden der Formel (XI0T)
-Hd\n,R'
o ()
in welcher
Rl dic oben angegebens Bedeutung hat und
Hal fir Halogen steht )

oder

' (B)  mit CarbonsBurcenhydriden der Formel (XIV)

R1-CO-0-CO-R1 xv)

in welcher

Rl d:eobmmgegnbmeBedeuhmghlt.

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdéinnungsmittels und gegebenenfalls in .

Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-¢) bis (I-8-c), in welchen A, B, D, 0
Ql, @2 Q% Q4. Q5,QF, R2, M, W, X und Y die oben angegsbenen Bedeutungen

haben und L fiir Ssmerstoff steht, Verbindungen der oben gezeigien Formeln (3-1-

a) bis (1-8-a), in welchen A, B, D, Ql, Q2, @3, @4, Q5, QS, W, X und Y dje oben
angegebenen Bedeutungen haben, jeweils

mit Chlorameisensinreestern oder Chloremeisensiinrethioestern der Formel (XV)
R2-M-CO-C1 Xv)
in welcher

RZundM die oben angegebenen Bedeuttmgen haben,
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Vesbindugen der oben gezeigten Formeln (I-1-c) bis (1-8-c), in welchen A, B, D,
Ql, Q2, @3, @4, Q5, Q5, R2, M, W, X und Y die oben sngegebenen Bedeutungen
haben und L fitr Schwefel steht, Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-a)
bis (I-8-8), in'welohen A, B, D, Q!, Q2, Q3, @4, @5, QF, W, X und Y die oben
angegebenen Bedentongen haben, jeweils

mit Chlormonothicameisensfivrsastern oder Chlordithioameisensfureestem der

Formel (XVY)

&
\’Sr XvD

in welcher
MundR?  dic oben mngegebenen Bedeutngen haben,

gegebenenfalls in Gegeawart eines Verdiammgsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt

wmnd

Veabindungen der oben gereigten Formeln (I-1-d) bis (-8-d), in welchen A, B, D,
Ql, Q2 @3, Q4, @5, Q5, K3, W, X und Y die cben mgogebenen Bedeutungen
hsben, Verbindungen der oben gezeigien Formeln (1-1-a) bis (i-8-8), in welchen A,
B,D, Ql, Q2 @3, Q4, Q5, Q5, W, X und Y die oben sngegebenen Bedeutungen
haben, joweils

mit Sulfonsfurechloriden der Formel (XVI)

R3-S0,.Cl v
in welcher
R3  dic aben angegebens Bedeutung hat,

gegebencafulls in Gegenwart cines Verdfnmmgamittels wnd gegebenanfalls in

113
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Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-¢) bis (I-8-¢), in welchen A, B, D,

L Ql, @, @3, ¢4, @5, QF, R4, RS, W, X und Y dio oben angegebenen Bodeu-

tungen haben, Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-4) bis (I-8-a), in

welchen A, B, D, Q1, @2, @3, @4, @5, Q6, W, X und Y die oben angegebenen

Bedeutungen haben, jeweils

mit Phosphorverbindungea der Formel (XVIII)
R*
Hal—p”
E\R‘ (Xvin
in welcher )

L,R4wndR5 diec oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fiir Halogen steht,

gegebenenfulls in Gegenwart eines Verdinnumgsmittels und gegebenenfalls in
Gogenwart eines SEurebindemittels umsetzt,

Verbindungen der oben gezzigten Formeln (1-1-f) bis (1-8-f), in welchen A, B, D,
E, Ql, @2, @3, @4, Q, QF, W, X und Y dio oben angegebenen Bedeutungen
haben, Vesbindungen der Formeln (I-1-a) bis (I-8-a), in welohen A, B, D, Q1, Q2,
Q3, ¢4, Q5,Q5, W, X und Y die cben angegebenen Bedeutungen haben, joweils

mitMehllmbhdlmmodﬂ'AminmderthGﬂX)odu(m{)

Rio\ P R' 1

N

R?2 xx)
in welchen

t for dis Zahl 1 oder 2 und

R10 1l R12 ynabhiingig voneinsnder fir Wasserstoff oder Alkyl stehen,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinoungsmiticls umsetzt,
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(O) Verbindungen der oben gezeigen Formeln (i-1-g) bis (-8-g), i welchen A, B, D,
L, Ql, @2, @3, @4, @5, QF, R6, R7, W, X und Y die oben angegebenen Beden-
tungen haben, Vesbinhmgen der oben gezeigten Formeln (1-1-8) bis (1-8-6), in
welchen A, B, D, Ql, @2, Q3, @, @%, QF, W, X und Y dio oben angogobeaca

5 - Bedeutugen baben, jeweils

(¢) mitIsocysnsien oder Ieothiocywnaten der Formel (XX1)
RO-N=C=L eox)
in welcher
O 1.16 wdl  die oben mgegebenen Bedoutmgen haben,

10 gegebenentills in Gegenwart cines Verdinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart cines Kaialysators umsetzt oder

(8  mit CarbamidsBurechloriden oder Thiocarbamidsaurechleriden der Formel (XXIT)
R /u\ oo

in welcher
. 15 L,RSundR7 die oben angegebenen Bedeuhmgen haben,

gegobenenfalls in Gegenrwart eines Verdinnungsmittels uod gegebenenfells in
Gegenwart eines Shirebindomittels, umsetzt,

() Vesbindungen der oben gezeigten Formeln (1-1-8) bis (I-8-2), in welchen A, B, D,
Q, Q' Q¢ Q¢ W, X mnd Y dic oben angogobene Bedeutung haben,
Verbindmgen der Formeln (I-1-a") bis (1-8-, in welchen A, B, D, Q', @, @, Q°,
Q’, @, X und Y dio oben genannte Bedeutung haben und W* fir Brom steht

OH w' OH W'

A { A .

N
a/N Y (H-2), BW—Y (k2-a),
D o X o X '

T LI

——— —
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W-OH

in welcher

w dic oben angegebene Bedeutung hst, gegebenenfalls in Gegenwart eines
Verdiomungamitie], eines Cu-I-Salzes und einer starken Base umsetzt.

7.  Verbindmgen der Formel (IT)

coO
A—I—B
X
D,
o
w Y

in welcher

" RS,A,B,D,W,XundY dic oben sngegobenen Bedeutungen haben.

dob -

()
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in welcher

RS, A,B,W,XumdY die oben angegebenen Bedeutungen haben,

o 5 Vezbindungen der Formel (IV)

. s
Dy o

0

v R

in weloher

AB,W,X,YundR® dic oben angegebenen Bedeutungen haben und
) v ' for Wassersioff, Halogen, Alkyl oder Alkoxy stebt.

10 10. Verbindungen der Farmel (VI)

in welcher
W, XundY dic oben angegebenen Bedeutungen haben und

Hal fir Halogen steht.
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in welcher
A,B,Ql, Q% RS, W, X und Y die cben angegobeno Bedeutung haben,
Verbindungen der Formel (IX) ()

|
R'0,
Q' O =

in welcher

AB,Q%, Q4 Q5 Q5 W, X, Yund R8 die oben angegebene Bedeutung haben.

Verbindumgen der Formel (X1I)
A
| D)
'N'-.co zR. “
Y _ D (0 L))
(o]
w

in welcher

A,D,W,X,YundR® dic oben engegrbene Bedevtung haben.
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14.  Verbindongen der Formel (XXV)

A._COH
B>'!r X

DY\,Q\ exXV)
0w Y

A,B,D,W,XundY diec oben angegebenen Bedeutungen haben,

n welcher

5§ 15. Vebindungen der Formel (XXIV)
Y
:<< 0-07 4 Coay)
w
in welcher

W,X, YundZ die oben angegebenen Bedeutungen haben.

16.  Verbindungen der Formel (XX VII)

Q Y—Q—\ xXXVID
COH

10 w
in welcher

W, XundY die oben angegebene Bedeutung haben.

17.  Verbindumgen der Formel (XXIX)

ssm——r
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in welcher
A,B,D,W,XundY die oben angegrbenen Bedeutungen haben.

Vexbindungen der Forme! (0X0(T)

Y—Q’\oozw OXxT)

w
in welcher
W, X, Yund RS die oben angegebene Bedeutung haben. -

Verbindungen der Fanmel (XXXII)

in welcher
W,XundY die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Verbindungen dexr Farmel (XT) )

in weloher
W,XudY dio oben angegebenen Bedeutungen haben
umd

U fiir NHz und ORg steht,
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15
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wobei R8 die oben sngegebene Bedeuhung hat.

Verbindungen der Forme]l CXXXIV)
Q\ @
Y COMH cooav)
OA B
X
in welchex

W,X,Y,A,B,QlundQ2  die oben angegebene Bedeutung haben.

Verbindungen der Farmel QOOXV)
X zg: Q?
Y cor* (oY)
OA B
w
in welcher

A,B,QL,Q2, W,XmdY  dis oben angsgebene Bodeutung haben

und
R8wmndR8'  fur Aikyl stehen
und bei Einsatz der Verbindng der Forme! (XXX VII-a) steht R8 fiir Wasserstoff,

Verbindungen der Formel COXXVIIN)

in welcher

AB,Q% Q% Q5 Q5 W,XmdY dis oben angogobene Bedeutung haben.
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in welcher

A,B,Q3,Q4.Q5,Q6,W.J_:mdv die oben engegebene Bedentung haben
md ™
R8undR8'  fiir Alkyl stehen,

und bei Einsatz. der Verbindung der Farmel QLXXVII-b) RS steht fir Wesserstoff.

Verbindungen der Formel (XLI)

X

(o]
-
e
H

w

in welcher M

W, XundY die oben engegebene Bedentung haben.

Veawendung von Veabindungen der Farmel (I) gem#f8 Anspruch 1 zor Herstellung von
SchidlingsbekEmpfungzmitte]l und/oder Harbizide, gokennzeichnet durch einen Gebalt an
mindestens einer Verbindung der Formel (I) gemil8 Angprach 1.

Verfilren zar Bekfimpfang von tierischen Schildlingen und/oder unerwiinschtem Pflanzen-

bewuchs, dadurch gekesnzeichnet, dass men Verbindungen der Formel (I) gemiB
Anspruch 1 guf Schidlinge und/oder ihren Lebensraum einwirken 15sst.

Vawendung von Verbindungen der Formel (I) gomllB Anspruch 1 zur Bekitmpfong von
tierischen Schidlingen und/oder unerwiinechtem Pflanzenbewncha.
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Verfabren zr Herstellong von Schidlingsbekimpfungsmitiein und/oder Hesbiziden,

dadurch gekennzejchnet, dass man Verbindungen der Formel (I) gemiB Ansproch 1 mit
Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen vermischt.

wummmm&mmmwmm

a") mindestens ein substitmiertes, cyclisches Ketoenol der Farmel (I), in welcher CKE,
W, X und Y die oben angegebene Bedeutung haben

mmd

®9 zumindest eine die Kulturpflanzen-Vertriiglichkeit verbessende Verbindung sus der
iolp:deﬁGruppumValghdmm:

4-Dichloracetyl-1-oxa-4-azs-spiro[4.5]-decan (AD-67, MON-4660), 1-Dichloracetyl-hexa-
hydro-3,3,8a-trimethyipyrrolo[1,2-a]-pyrimidin-6(ZH)-on (Dicyclonon, BAS-14513%), 4-
Dichloracetyl-3,4-dihydro-3-methyl-2H-1,4-bepzoxazin (Benoxscor), 5-Chlor-chinolin-8-
oxy-cssigsiure-(1-methyl-hexylester) (Cloquintocet-mexyl - vgl. such verwandie Ver-
bindungen in ‘EP-A-86750, HP-A-94349, EP-A-191736, EP-A-492366), 3-(2-Chlor-
benzyl)-1-(1-metiryl-1-phenyl-ethyl) hamstoff  (Cumyhwon),  a~(Cysnomethoximino)-
pheaylacetonitril (Cyometrinil), 24-Dicklor-pheacyessigaliure (24-D), 4-2A-Dichlor-
phenoxy)-buttersinre (2,4-DB), 1-(1-Metlryl-1-phenyl-ethyl)-3-(4-methyl-phenyl)-ham-
stoff (Daimuron, Dymron), 3,6-Dichlor-2-methaxy-benzoesiure (Dicamba), Piperidin-1-
thiocarbonsiure-S-1-methyl-1-phenyl-cthylester (Dimepiperate), 2,2-Dichlor-N-(2-axo0-2-
(Z-propeniylamino)-ethyl)-N(2-propenyl)-acetarmid (DKA-24), 2,2-Dichlor-N,N-di-2-pro-
penyl-scetemid (Dichlormid), 4,6-Dichlor-2-pheayl-pyrimidin (Fenclorim), 1-(2,4-Dichlor-
phexyl)-5-trichlarmethyl-1H-1,2 4-triazol-3-carbonsiure-ethylester (Fenchlorazole-cthyl -
vgl. such verwandte Verbindimgen in EP-A-174562 und EP-A-346620), 2-Chlor-4-triffuor-
mﬂm-thinml-s-aﬂnmlum-phmyhmﬁylm {(Flurazole), 4-Chlor-N-(1,3-dioxolan-2-

yl-mthmw}apmﬂum:qﬂmm (Fhmofeum), 3-Dichlomoetyl-5-(2-furanyl)-2,2-
dimethyl-axazolidin (Purilazole, MON-13900), Btiyl-4,5-dikydro-5,5-diphenyl-3-isaxazol-
carbaxylat (Jeoxadifen-ethyl — vgl. anch verwandte Verbindungen in WO-A-95/07897), 1-
(Bthaxycarbonyl)-efhyl-3,6-dichlor-2-methoxybenzoat  (Lactidichlor), (4-Chlor-o-tolyl-
oxy)-essigsiure (MCPA), 2-{4-Chior-o-tolyloxy)-propionsture (Mecoprop), Diethyl-1-

(2,A-dichior-phenyl)-4,5-dibydro-5-methyl- 1H-pyrezol-3,5-dicarboxylst (Mefempyr-dicthyl -

- vgl. such verwandte Verbindungen in WO-A-91/07874) 2-Dichlormiethyl-2-methyl-1,3-
dioxolim (MG-191), 2-Propenyl-1-oxa-4-azaspirof4.5]dccanc-4-carbodithicate (MG-838),
1,8-Naphthalstureantrydrid, a(1,3-Dioxolan-2-yhetheximino)-phenylacetonitril (Oxa-
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betrinil), 2,2-Dichlor-N-(1,3-diaxolan-2-yl-methyl)-N-(2-propenryl)-acetemid (PPG-1292),
3-Dichloracetyl-2,2-dimethyl-oxazolidin (R-28725), 3-Dichloracetyl-2,2,5-trimethyl-oxa-
polidin (R-29148), 4-(4-Chlor-o-tolyl)-buttersiure, 4-(4-Chlor-phenoxy)-buttersiture, Di-
casigsBure-cthylester, 1-(2-Chlor-pheayl)-5-phenyl-1H-pyrazol-3-carbonsfiure-methylester,
1-(2,4-Dichlor-phenyl)-S-methyl-15-pymzol-3-carbonsfiure-etitylester, 14(2,4-Dichlor-
phemryl)-5-isopropyl-1H-pyrazol-3-carbonsiiure-cthylester,  1-(2,4-Dichlor-phenyl)-5-(1,1-
dimethyl-ethyl)-1H-pyrazol-3-osrbonsiiure-cthylester, 1-(2,4-Dichlor-phenyl)-5-phernyl-1H-
pyrazol-3-carbonsliure-cthrylester (vgl. anch verwandie Verbindungen in EP-A-269806 und
EP-A-333131), 5«(2,4-Dichior-benzyl)-2-isoxazolin-3-carbonsiure-cthylester, 5-Phenyl-2-
isoxazolin-3-carbansiure-ethylester,  5-(4-Fluor-phenyl)-5-phenyl-2-isoxazolin-3-cerbon-
siure-etirylester (vgl. mch verwandte Verbindungen in 'WO-A-91/08202), 5-Chlor-chin-
olin-8-oxy-essigsinre(1,3-dimethyl-but-1-yl)-cster, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-essigaliare-4-
allyloxy-butylester, 5-Cblor-chinolin-8-oxy-cssigsiinre-1-altylaxy-prop-2-yl-ester, 5-Chlor-
chinoxalin-8-oxy-essigsiore-methylester, 5-Chlor-chinolin-3-oxy-essigsinre-ethylester, 5-
Chlor-chinoxelin-8-oxy-essigsiaro-allylester,  5-Chlor-chinolin-8-oxy-essigsiiure-2-oxo-
prop-1-yl-ester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-malons#uro-dicthylester, 5-Chlar-chinoxalin-8-
oxy-malonsure-dinllylester, 5-Chlor-chinolin-8-oxy-malonsure-dicthylester (vgl. such
verwandte Verbindumgen in EP-A-582198), 4-Carboxy-chroman-4-yl-cssigsiure (AC-
304415, vgl. EP-A-613618), 4-Chlor-phenoxy-cssigsfiure, 3,3*-Dimsthyl-4-methoxy-
benzophenon,  1-Brom-4-chlommethylsulfonyl-benzol,  1-[4-(N-2-Methoxybenzoyl-
wulfemoyl)-pheryi]-3-methyl-hansioff (alins N-(2-Methoxy-benzoy)-4-{(methylamino-
carbonyl)-amino}-benzolsulfonsamid), 1-{4-(N-2-Methoxybenzoylsulfimoyl)-phenyl}-3,3-
dimethyl-harnatodf,  1-{4-(N-4,5-Dimethylbenzoylsulfiemoyl)-phenyl]-3-methyl-hamstoff,
1-{4-(N-Nephthylsulfumoyl)-phenyl}-3,3-dimethyl-hamstoff, =~ N-(2-Methoxy-5-methyl-
benzoyl)-4-(cyclopropylaminocarbonyf)-benzolsulfonemid,

und/oder eine der folgenden durch eligemeine Formeln definierten Verbindungen

der allgenwinen Formel (Ila)

o(')'"—@\mj\n" (la)

oder der allgemeinen Formel (TIb)

N,
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N
O Py |
oder der Formel (IIc)

R"/ﬂ\N/ o

I!l“ (ic)

wobed
m ‘fireinaZahl 0, 1,2, 3, 4, oder S steht,

A'  fir cino der nachetehend skivzierten divalenten heterocyclischen Gruppierangen

steht,
y (
R R :

R™
o
1 fitr eino Zahl 0, 1 ,2, 3, 4 oder 5 steht,

A? fiir gegebenenfally durch C,-C-Alkyl und/oder C;-Co-Alkoxy-carbomyl und/oder Cy-
C4-Alkenyloxy-carbomy] ubstituiertes Allamdiyl mit 1 oder 2 Xohlenstoffatomen
stebt,

R4 for Bydraxy, Mercapto, Amino, Cr-Ce-Allanry, Cr-Ce-Allyithio, C;-Ce-Alkylamino
oder Di{(C,-Cy-alkyl)-amino steht,

RS  fir Hydrcxy, Mercaplo, Amino, Cr-CrAlkexy, CrCoAlkenyloxy, Cr-Ce-
Alkearylooy-Cy-Cotlkoxy, Cp-Co-Alkylthio, Cy-Co-Alkylamino oder Di-(Cy-Co-alkyl)-
amino steht,

RIS fur gegebenenfulls durch Fluar, Chlor und/oder Brom substituiertes C)-C-Alkyl
steht, '
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R20
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for Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Floor, Chlor und/oder Brom substitu-
jertes Cr-Ce-Alkyl, Cr-Ce-Alkentyl oder C-Ce-Alkinyl, Cr-Cy-Alknxy-C;-Co-alkyl, Di-
axolenyl-Cy-Cralkyl, Fury}, Furyl-C;-Ce-elkyl, Thienyl, Thiszolyl, Piperidinyl, oder
gegebepenfalls dorch Fluor, Chlor und/oder Brom oder C;-Cy-Alkyl substitiiertes
Fhenyl steht,

fiir Wesserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor, Chlor und/oder Brom substitu-
iertes C-Co-Alkyl, Cr-Co-Alkeniyl oder Cr-Co-Alkinyl, Cr-C-Alknxy-C,-Ce-alkyl, Di-
axolany}-Cy-Cealkyl, Puryl, Furyl-C-Ce-slkyl, Thienyl, Thisolyl, Piperidinyl, oder
geacbenenfills durch Finor, Chlor und/oder Brom oder C;-CerAlkyl substituiestes
Phenyl, R17 und R18 anch gemeinsam fiir jewnils gegebenenfills durch C,-Cy-Alkyl,
Phenyl, Furyl, cinen soncllierten Benzolring oder durch zwei Substituenten, die
gemeingsm mit dem C-Atom, sn das sie gebunden sind, einen 5- oder 6-ghiedrigen
Carboxyclus bilden, substituieries Cy-Co-Allamdiyl oder Cr-Cs-Oxaallandiyl steht,
fir Wasserstoff, Cyano, Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfills durch Fluor, Chlor
und/oder Brom substituiertes C,-Ce-Alkyl, Cr-Ce-Cyclonlkyl oder Phenyl steht,

fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Hydraxy, Cyano, Halogen oder C;-C-
Alkoxy mbstituiestes Cy-CeAlkyl, Cy-Co-Cycloalkyl oder Tri(Ci-Ceralkyl)-sityl
sieht,

fiir Wasserstoff, Cysmo, Halogen, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluar, Chlor
und/oder Brom substitiertes C;-Cy-Alkyl, Cy-Ce-Cycloalkyl oder Phenyl stebt,

fiir Nitro, Cyano, Halogen, c;-c.-m C;-Cy-Halogenalkyl, C,-Ci-Alkoxy oder C;-
CeHalogenalkoxy steht,

for Wasserstoff, Cysmo, Nitro, Halogen, Cr-CeAlky), C;-CeHalogenalkyl, Cy-Co-
Alloxy oder C,-Ce-Halogenalknxy stelt,

flir Wassersioff, Cymno, Nitro, Halogen, C-CrAlkyl, C,-CeBalogenalkyl, Cr-Co-
Alkaxy oder Cr-Ce-Halogenalloxy stelt,

und/oder die folgenden durch allgemeine Formeln defimiexten Verbindimgen

der allgemeinen Formel (1)
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T o,
0
Rﬂ
T O F (3
8O, )
(o]
oder der allgemeinen Formel (1Ie)
Ra\lil "‘Rn
O | 3 » o
SO, (o)
Q
wobei

s t fiir eino Zahl 0, 1, 2, 3, 4 oder § steht,
v fitr eine Zahl 0, 1,2, 3, 4 oder 5 stelt,
R2  fiir Wasserstoff oder C,-Cy-Alkyl steht,

R2  for Wasserstoff oder C~Ce-Alkyl steht,

O R#4  fur Wasserstoff, jeweils gegebenenfulls durch Cyano, Halogen oder C-Co-Alkxy
10 wibstituicstes Cr-CorAlkyl, C-CorAlkamy, CrCerAlkylthio, Cy-CerAlkylamino oder
Di«(Cr-Cralkyl)-amino, oder jeweils gogebenenfails durch Cyano, Balogen oder C-
. CeAlkyl substituiertes Cy-Co-Cycloalkyl, Cy-Ce-Cycloalkylaxy, Cs-CeCycloalkyl-

fhio oder Cy-Cy-Cycloalkylamino sieht,

R?5  fitr Wassarstoff, gegebenenfalls durch Cyeno, Hydroxy, Halogen oder Cy-C-Alkoxy
15 subatitiiertes C;-Ce-Alkyl, joweils gogebenenflls durch Cysno oder Halogen mib-
Halogen oder Cy-Cy-Alkyl substituiertes Cy-Co-Cyclonliyl sicht,

R?6  fir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Cyano, Hydroxy, Halogen oder C;-CoAllaxy
MMijwmwmwm

20 stituiertes Cs-Ce-Alkenyl oder Cy-Cy-Alkinyl, gegebenenthlls durch Cyano, Halogen
oder Cy-CeAlkyl substituiertes Cy-CeCyoloalkyl, oder gegsbenenfalls durch Nitro,

=ETTT ST . . v ———— ———
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34.

35.
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Cymno, Halogen, C,-CiAlkyl, Cr-CeHalogenalkyl, Cr-CeAlkaxy oder Cp-Ce
Halogenalkoxy substitriertes Pheny! steht, oder zusarmmen mit R25 fiir jewedls gege-
benenfalls durch C,-CrAlkyl substitviertes CrCe-Allandiyl oder CrCs-Oxa-
alkeandiy] steld,

X*  fr Nito, Cymo, Carboxy, Carbamoyl, Formyl, Sulfimoyl, Hydrony, Amino,
Halogen, C;-Cy-Alkyl, Ci-CoBialogenaliyl, C1-Ce-Alkoxy oder C,-C.-Halogenalkrexy
stekt, und

X*  fir Nitro, Cymno, Carboxy, Carbamoyl, Formyl, Sulfamoyl, Hydroxy, Amino,

Halogen, Cr-Cy-Alkyl, C-CeHalogenalkyl, C;-Cy-Alkuxy oder C,-C-Halogenalkoxy
steht.

Mitte]l nach Anspruch 31, bei dem die die Kulhapflanzen-Vertriiglichknit verbessernde
Verbindung aus der folgenden Gruppe von Verbindungen ausgewshit ist:

Cloquintocet-mexyl, Fenchlorazole-ethyl, Isoxadifen-cthyl, Mefenpyr-diethyl, Furilazole,
Fenclorim, Cumyhuron, Dymron oder die Verbindungen Ile-5 oder Ie-11.

Verfahren znm Bekiimpfen von uperwiinschtem Pflanzemwuchs, dadurch gekennzejchnet,
dass man ein Mitte] gemiB Anspruch 31 suf die Pflanzen oder ihre Umgebung einwirken
1hest.

Verwendung oines Mitiels gemsl Ansprach 31 zur Bekimpfing von unerwilnschitom
Pflapzenwuchs.

Mittel gemi® Anspruch 31, bei dem die Kulwpflanzenvertriiglichkeit verbessernde
Verbindung Cloquintocet-metyl oder Mefenpyr-dietinyl ist.

P



BCS 03-3094-CO

-1-
CETOENOLES CICLICOS, 2.4.6 FENILSUBSTITUIDOS.

Campo de Ia invencién

La presente invencién se reficre a nuevos cetoenoles ciclicos, 2,4,6-
fenilsubstituidos, a varios procedimientos para su obtencién y a su empleo como agentes
pesticidas y/o como herbicidas.

Ademas, la invencién se refiere a nuevas combinaciones de los productos activos
herbicidas selectivos, que contienen, por un lado, cetoenoles ciclicos 2,4,6-
fenilsubstituidos y, por otro lado, al menos un compuesto mejorador de la
compatibilidad con las plantas de cultivo y que pueden emplearse, con un éxito

especiaimente bueno, para la lucha selectiva contra las malas hierbas en diversas plantas

de cultivo.

Antecedentes de la invencién

Se han descrito con anterioridad propiedades farmacéuticas para las 3-acil-
pirrolidin-2,4-dionas (S. Suzuki et al. Chem. Pharm. Bull. 15 1120 (1967)). Ademds, han
sido sintetizadas las N-fenilpirrolidin-2,4-dionas por R. Schmierer y H. Mildenberger
(Licbigs Ann. Chem. 1985, 1095). No se ha descrito una actividad bioldgica de estos
compuestos.

En las publicaciones EP-A-0 262 399 y GB-A-2 266 888 se han divulgado
compuestos estructuralmente similares (3-aril-pirrolidin-2,4-dionas), no habiéndose
dado a conocer, sin embargo, para las mismas cualquier actividad herbicida, insecticida
o acaricida. Se conocen derivados insubstituidos, biciclicos, de la 3-aril-pirrolidin-2,4-
diona, con actividad herbicida, insecticida o acaricida (EP-A-355 599 y EP-A-415 211 y
JP-A-12-053 670) asi como derivados substituidos, monociclicos de la 3-aril-pirrolidin-
2,4-diona (EP-A-377 893 y EP-A-442 077).

Ademds se conocen derivados policiclicos de la 3-arilpirrolidin-2,4-diona (EP-

A-442 073) asf como derivados de la 1H-arilpirrolidin-diona (EP-A-456 063, EP-A-521
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334, EP-A-596 298, EP-A-613 884, EP-A-613 885, WO 94/01 997, WO 95/26 954, WO

95/20 572, EP-A-) 668 267, WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02
; 243, WO 97/36 868, WO 97/43275, WO 98/05638, WO 98/06721, WO 98/25928, WO
99/16748, WO 99/24437, WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972,
WO 01/23354, WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/024688, WO 04/007448, WO
04/080962, WO 04/065366, DE-A-10326386).

Se sabe que determinados derivados, substituidos, de la A3-dihidrofuran-2-ona
tienen propiedades herbicidas (véase la publicacion DE-A-4 014 420). La sintesis de los
derivados del dcido tetrénico, empleados como compuestos de partida (tal como, por
ejemplo la 3-(2-metiI-fénil)-4—hidroxi-5-(4-ﬂtlorfenil)-A3-dihidrofuranona-(2)) se ha
descrito, igualmente, en la publicacién DE-A-4 014 420. Se conocen compuestos
estructuralmente similares, sin indicacién de una actividad insecticida ;rlo acaricida, por

la publicacién Campbell et al., J. Chem. Soc., Perkin Trans. 1, 1985, (8) 1567-76.

Ademids se conocen derivados de la 3-aril-A3-dihidrofuranoqa con propicdades
' herbicidas, acaricidas e insecticidas por las publicaciones EP-A-528 156, EP-A-0 647
637, WO 95/26 345, WO 96/20 196, WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO 97/01 535,
WO 97/02 243, WO 97/36 868, WO 98/05638, WO 98/25928, WO 99/16748, WO
99/43649, WO 99/48869 WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/23354, WO 01/74770,
WO 03/062244 WO 04/024688, WO 04/080962, DE-A-10326386. También se conocen

derivados de la 3-aril-A3-dihidrotiofen-ona (WO 95/26 345, 96/25 395, WO 97/01 535,
WO 97/02 243, WO 97/36 B68, WO 98/05638, WO 98/25928, WO 99/16748, WO
99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01723354, WO 01/74770,
WO 03/062244, WO 04/080962, DE-A-10326386).

Se han dado ya a conocer determinados derivados de fenil-pirona, insubstituidos
en el anillo de fenilo (véanse las publicaciones de A.M. Chirazi, T. Kappe y E. Ziegler,
Arch. Pharm. 309, 558 (1976) y de K.-H. Boltze y K. Heidenbluth, Chem. Ber. 91,

12+
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2849), no habiéndose dado para estos compuestos una posible aplicacién como sgentes

pesticidas. Se han descrito derivados de fenil-pirona, substituidos en el anillo de fenilo
con propiedades herbicidas, acaricidas e insecticidas en las publicaciones EP-A-588 137,
WO 96/25 395, WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02 243, WO 97/16 436, WO
97/19 941, WO 97/36 868, WO 98/05638, WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673,
WO 01/17972 y WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/080962, DE-A-10326386.

Se han dado ya a conocer determinados derivados de 5-fenil-1,3-tiazine,
insubstituidos en el anillo de fenilo (véanse las publicaciones de E. Ziegler y E. Steiner,
Monatsh. 95, 147 (1964), R. Ketcham, T. Kappe y E. Ziegler, J. Heterocycl, Chem. 10,
223 (1973)), no habiéndose indicado para estos compuestos una posible aplicacién como
agentes pesticidas. Se han descrito derivados de la 5-fenil-1,3-tiazina substituidos en el
anillo de fenilo, con actividad herbicida, acaricida e insecticida en las publicaciones WO
94/14 785, WO 96/02 539, WO 96/35 664, WO 97/01 535, WO 97/02 243, WO 97/02
243, WO 97/36 868, WO 99/05638, WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO
01/17972 y WO 01/74770, WO 03/062244, WO 04/080962, DE-A-10326386.

Se sabe que determinadas 2-arilciclopentanodionas, substituidas, tienen
propiedades herbicidas, insecticidas y acaricidas (véanse, por e¢jemplo, las publicaciones
US—4 283 348; 4 338 122; 4 436 666; 4 526 723; 4 551 547; 4 632 698; WO 96/01 798;
WO 96/03 366, WO 97/14 667 asl como las publicaciones WO 98/39281, WO
99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/74770, WO 03/062244,
WO 04/080962, DE-A-10326386). Ademés se conocen compuestos estructuralmente
similares; 3-hidroxi-5,5-dimetil-2-fenilciclopent-2-en-1-ona por la publicacién de
Micklefield et al., Tetrahedron, (1992), 7519-26 asi como el producto natural,
constituido por la Involutina (-)-cis-5-(3,4-dihidroxifenil)-3,4-dihidroxi-2-(4-
hidroxifenil)-ciclopent-2-en-ona por la publicacién de Edwards et al., J. Chem. Soc. S,

(1967), 405-9. No se ha descrito una actividad insecticida o acaricida. Ademés se conoce
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la 2-(2,4,6-trimetilfenil)-1,3-indanodiona por la publicacién J. Economic Entomology,

66, (1973), 584 y por la solicitud de patente publicada, no examinada DE-A 2 361 084,
con indicacién de actividades herbicidas y acaricidas.

Se sabe que determinadas 2-arilciclohexanodionas substituidas tienen
propiedades herbicidas y acaricidas (US-4 175 135, 4 209 432, 4 256 657, 4 256 658, 4
256 659, 4 257 858, 4 283 348, 4 303 669, 4 351 666, 4 409 153, 4 436 666, 4 526 723,
4 613 617, 4 659 372, DE-A 2 813 341, asl como Wheeler, T.N,, J. Org. Chem. 44, 4906
(1979)), WO 99/43649, WO 99/48869, WO 99/55673, WO 01/17972, WO 01/74770,
WO 03/062244, WO 04/080962, DE-A-10326386).

Se sabe que determinadas 4-aril-pirazolidin-3,5-dionas substituidas, tienen
propiedades acaricidas, insecticidas y herbicidas (véanse, por ejemplo las publicaciones
WO 92/16 510, EP-A-508 126, WO 96/11 574, WO 96/21 652, WO 99/47525, WO
01/17 351, WO 01/17 352, WO 01/17 353, WO 01/17 972, WO 01/17 973, WO 03/62
244, WO 03/06 2244, WO 03/028 466, WO 04/080962, DE-A-10326386, DE-A-
10331675).

Sin embargo, la actividad y el espectro de actividad de estos compuestos no son
siempre completamente satisfactorios especialmente con ocasién de cantidades de
aplicacién y de concentraciones bajas. Ademds, la compatibilidad para con las plantas de
estos compuestos no es siempre suficiente.

Descripcién detallada de la invencién
Se han encontrado ahora nuevos compuestos de la férmula (1),
X

cxe@-v 0

w

en la que

W significa alcoxi, halégenoalcoxi, alcoxi-alcoxi, alcoxi-bisalcoxi, bisalcoxi-alcoxi

s aa m—
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donde
A

-5-
o cicloalquil-alcanodiil-oxi substituido en caso dado, que puede estar

interrumpido, en caso dado, por heteroétomos,

significa haldgeno,
significa alquilo,
significa uno de los grupos
o-G o-G
A N
BT ) (1, g @
7
P o )
o-G
A 4 A a
B 3 A
S I IE @),
18] DO (0]
G G
0O - A
B (6),
Y '
(5), Q
A)*' N"0 a o
G O G
A A.
B (7} o 'n‘ [C)
o’ 0 N
Q! ’ D”
o Q o)

significa hidrégeno, alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, alquitioalquilo

substituidos, respectivamente, en caso dado por haldgeno, cicloalquilo saturado o
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AyB

AyD

AyQ

Q, Q4

QS

-6-
insaturado, substituido en caso dado, en el cual estd reemplazado, en caso dado,

al menos un &tomo del anillo por un heterodtomo, o significa arilo, arilalquilo o
hetarilo substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por alquilo,
por haldgenoalquilo, por alcoxi, por halégenoalcoxi, por ciano o por nitro,
significa hidrégeno, alquilo o alcoxialquilo, o
significan junto con el &tomo de carbono, con el que estin enlazados, un ciclo
saturado o insaturado, insubstituido o substituido, que contiene en caso dado al
menos un heterodtomo,
significa hidrégeno o significa un resto substituido en caso dado de la serie
formada por alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxialquilo, cicloalquilo saturado o
insaturado, en el cual estdn reemplazados, en caso dado uno o varios miembros
del anillo por heteroétomos, arilalquilo, arilo, hetarilalquilo o hetarilo o
significan, junto con los dtomos, con los que estédn enlazados, un ciclo saturado o
insaturado, insubstituido o substituido en la parte A,D, y que contiene, en caso
dado, al menos un heterodtomo solamente en el caso de CKE = 1, o bien
significan conjuntamente alcanodiilo o alquenodiilo substituidos en caso
dado, por hidroxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por alquilo, por
alcoxi, por alquiltio, por cicloalquilo, por benciloxi o por arilo o Q'
significa hidrdgeno o alquilo,
CyqQt significan, independientemente entre s, hidrégeno o alquilo,
significa hidrégeno, significa alquilo, alcoxialquilo, alquilticalquilo substituidos
en caso dado, cicloalquilo substituido en caso dado (estando reemplazado en caso

dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre) o significa fenilo substituido
en caso dado, o

Q'yqQ* significan junto con el 4tomo de carbono, con el que estdn enlazados, un

ciclo saturado o insaturado, insubstituido o substituido, que contiene, en caso
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dado, un heteroédtomo,

G significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

o)

L
Arm AR @ - g

K
ALY

oy
EM o >——N:R, @)
L

donde

signi.ﬁca un equivalente de ién metdlico o un ién amonio,

significa oxigeno o azufre,

significa oxigeno o azufte,

significa  alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,
polialcoxialquilo substituidos respectivamente, en caso dado, por
hal6geno o significa cicloalquilo substituido, en caso dado, por haldgeno,
por alquilo o por alcoxi, que puede estar interrumpido al menos por un
heterodtomo, fenilo, fenilalquilo, hetarilo, fenoxialquilo o
hetariloxialquilo substituidos, respectivamente, en caso dado,

significa alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, polialcoxialquilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por halégeno o significa cicloalquilo,

fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado,

R, R*yR*® significan, independientemente entre sf, alguilo, alcoxi,

glquilamino, dialquilamino, alquiltio, alqueniltio, cicloalquiltio
substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno o significan

fenilo, bencilo, fenoxi o feniltio substituidos respectivamente, en caso
dado,

RéyR’ significan, independientemente entre si, hidrogeno, alquilo,
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cicloalquilo, alquenilo, alcoxi, alcoxialquilo substituidos respectivamente,

en caso dado por halégeno, significan fenilo substituido en caso dado,
significan bencilo substituido en caso dado, o junto con el dtomo de N,
con el que estdn enlazados, significan un ciclo interrumpido, en caso
dado, por oxigeno o por azufre,

Los compuestos de la férmula (I) pueden presentarse también, en funcién del tipo
de los substituyentes, a modo de isémeros geométricos y/o épticos o como mezclas de
isdmeros de composicién variable, que pueden separarse en caso dado en forma y
manera usuales. Tanto los isdémeros puros como también las mezclas de los isémeros, su
obtencién y empleo as{ como los agentes que los contienen constituyen el objeto de la
presente invencidn. Sin embargo, a continuacién se hablaré siempre, para simplificar, de
los compuestos de la férmula (I), ain cuando quieran indicarse tanto los compuestos
puros como, en caso dado, también mezclas con proporciones variables de los

compuestos isémeros.

Teniendo en consideracién los significados (1) hasta (8) del grupo CKE se
producen las estructuras fundamentales siguientes (I-1) hasta (1-8):

e a. %
o N Yo 8T Y (),
D O W O W
A 0%
BT \ Y (-3) Y
S (I-4),
oW

N2>
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-9.
X Q
G A X
0 v B G
87 Y (I-8),
(-5). Q‘:’:(klf' ;:
AAN o Qo w
Y A Gx
E: Y
0 v W (8)
0

donde

A, B, D, G, Ql, Q2 Q3, Q4 Q5 Q6, W, X e Y tienen el significado anteriormente
indicado.

Teniendo en consideracidn los diversos significados (a), (b), (c), (d), (e), (f) y (g)
del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I-1-a) hasta (I-1-g),
cuando CKE significa el grupo (1),
(I-1-a): (1-1-b):

(I-1-¢): (I-1d):

- S ——
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A 'D
B—TN
(o)
R*-M / X
o
L w
Y
(1-1-e):
A D
B N
. (8]
R\ X
P—0
5/"
o R w
Y
1-1-g):

donde
A,B,D,E, LM W, X, Y, Rl, R2, R3, R4, R3, R6 y R7 ticnen los significados
anteriormente indicados.

Teniendo en consideracion los diversos significados (a), (b), (c), (d), (€}, (f) y (g)
del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (1-2-a) hasta (1-2-g),



cuando CKE significa el grupo (2),
(I-2-a):

A OH,.

oOw

-2-c):
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L q
n R
0—C-N_
7
A X R
B
Y
(o]
ow
donde

A B, E L M WX, Y, Rl R2 R3, R4 RS, R6 y R7 tienen el significado

anteriormente indicado.

Teniendo en consideracién los diversos significados (a), (b), (c), (d), (e), (D v (8)

del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I-3-a) hasta (I-3-g),

cuando CKE significa el grupo (3),

(I-3-a):

A  OHX
B

ow

(I-3-c):

(I1-3-b):
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@-3-o): @-3-n:
O—E
A X
B
Y
S
ow

donde

A, B E L MW, X Y, Rl R2 R3 R4, RS, R6 y R7 tienen el significado

anteriormente indicado.

Los compuestos de la formula (I-4) pueden presentarse, en funcién de la posicién

del substituyente G en las dos formas isémeras de las formulas (I-4-A) y (I4-B),

cla A 0OX
A OX D v
? § D 0
D Y
O | W
ow a
(I-4-A) (1-4-B)

lo cual se ha indicado por medio de la linea de trazos discontinuos de la férmula (1-4).

e S———
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Los compuestos de las férmulas (I-4-A) y (I-4-B) pueden presentarse tanto como

mezclas como también en forma de sus isdmeros puros. Las mezclas de los compuestos
de las férmulas (I-4-A) y (I-4-B) pueden separarse en caso dado, en forma en si
conocida, por medio de métodos fisicos, por ejemplo por medios cromatogréficos.

Por motivos de una mejor comprensién se indicard a continuacién Unicamente,
de manera respectiva, sélo uno de los isdmeros posibles. Esto no excluye el que los
compuestos puedan presentarse, en caso dado, en forma de las mezclas de los isémeros
o, respectivamente, en la otra forma isémera posible.

Teniendo en consideracion los diversos significados (a), (b), (c), (d), (e), (f) ¥ (g)
del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I1-4-a) hasta (1-4-g),
cuando CKE significa el grupo (4),

(I-4-a): (I-4-b):

(I-4-e): (I-4-1):

N34



donde
A, D E L M, W, X, Y, Rl, R2, R3, R4, R3, R6 y R7 tienen los significados
anteriormente indicados.

Teniendo en consideracién los diversos significados (a), (b), (c), (d), (&), () y (g)

del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I-5-a) hasta (1-5-g),
cuando CKE significa el grupo (5),

A-5-a): (1-5-b):
A
=N
, S o
R = X
Yo

A0



149

a-5<): @-5-1:

donde
A E LM, W,X, Y, Rl RZ R3, R4, RS, R6 y R7 tienen los significados anteriormente
indicados.

Los compuestos de la férmula (1-6) pueden presentarse, en funcién de la posicién
del substituyente G en las dos formas isémeras de las férmulas (I-6-A) y (I-6-B),



- TEme——T——

12

-17 -
A (')x B—
T M
Y -
Q7 o W
Q" gt 0w c'a
(I-6-A) (1-6-B)

lo cual se ha indicado por medio de la linea de trazos discontinuos en la férmula ().

Los compuestos de las férmulas (I-6-A) y (1-6-B) pueden presentarse tanto como
mezclas como también en forma de sus isémeros puros. Las mezclas de los compuestos
de las férmulas (I-6-A) y (I-6-B) pueden scpararse en caso dado, en forma en si
conocida, por medio de métodos fisicos, por ejemplo por medios cromatogréficos.

Por motivos de una mejor comprensién se indicard a continuacién Gnicamente,
de manera respectiva, solo uno de los isbmeros posibles. Esto no excluye el que los
compuestos puedan presentarse, en caso dado, en forma de las mezclas de los isémeros
o, respectivamente, en la otra forma isémera posible.

Teniendo en consideracién los diversos significados (a), (b), (c), (d), (e), (D vy (g)
del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I-6-a) hasta (I-6-g),
(1-6-a): (I-6-b):

A OHX 0

B 1)"\
YO s
Q' 8
Q¢ OW Y
! oW

Q o
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(1-6=<): (1-6-4d):
L
T
A O-CME
B—
\ Y
o /Qz \ of
({-6-e): (I-6-0):
DL st :o_E ’E
B—? 0 P"--Rs X \ Y
Y 01/ 5 W
Q' /o' 3 W a
a-6-g):

donde
A,B,Ql,Q2,E L M W,X,Y,R], R2 R3, R4, R5, R6 y R7 tienen los significados
anteriormente indicados.

Los compuestos de la formula (I-7) pueden presentarse, en funcién de la posicién
del substituyente G en las dos formas isémeros de las férmulas (I-7-A) o bien (I-7-B), lo

cual se ha indicado por medio de la linea de trazos discontinuos en la férmula (I-7):

- S — - —
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G A
| ; B 0 X
sl O X ° Y
o o
a* 0 Q Y o P
"o w G
(1-7-A) (-7-8)

Los compuestos de las férmulas (I-7-A) o bien (I-7-B) pueden presentarse tanto
como mezclas como también en forma de sus isémeros puros. Las mezclas de los
compuestos de las férmulas (I-7-A) y (I-7-B) pueden separarse en caso dado, en forma
en sf conocida, por medio de métodos flsicos, por ejemplo por medios cromatograficos.

Por motivos de una mejor comprensién se indicard a continuacién unicamente,
de manera respectiva, solo uno de los isdmeros posibles. Esto no excluye el que los
compuestos puedan presentarse, en caso dado, en forma de las mezclas de los isémeros
0, respectivamente, en la otra forma isémera posible.

Teniendo en consideracién los diversos significados (a), (b), (c), (d), (e), (D) y (g)
del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (1-7-a) hasta (I-7-g),
(I-7-a): (I-7-b):

3 3
Q* QAB QAQA

o Q}
8 ;
(o]
Y Y
(I-7<): 1-7-4):
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donde
A, B E LM Q3 Q4 Q5 Q5 W, X, Y, Rl, R, R3, R4, RS, RS y R7 tienen los
significados anteriormente indicados.

Los compuestos de la férmula (I-8) pueden presentarse, en funcién de la posicidn
del substituyente G en las dos formas isémeros de las formulas (1-8-A) y (I-8-B),

wr &
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0 &
D D
N Y
Y (-8-A) Y (-8B
N N (1-8-B)
A~ A~
o w o W
G

lo cual se ha indicado por medio de la linea de trazos discontinuos en la férmula (1-8).

Los compuestos de las férmulas (I-8-A) y (I-8-B) pueden presentarse tanto como
mezclas como también en forma de sus isémeros puros. Las mezclas de los compuestos
de las formulas (I-8-A) y (I-8-B) pueden separarse en caso dado, en forma en si
conocida, por medio de métodos fisicos, por ejemplo por medios cromatogréficos.

Por motivos de una mejor comprensién se indicard a continuacién Gnicamente,
de manera respectiva, solo uno de los isémeros posibles. Esto no excluye el que los
compuestos puedan presentarse, en caso dado, en forma de las mezclas de los isémeros
0, respectivamente, en la otra forma isémera posible.

Teniendo en consideracidn los diversos significados (a), (b), (c), (d), (¢), () y (g)

del grupo G se producen las estructuras fundamentales siguientes (I-8-a) hasta (I-8-g),
cuando Het significa el grupo (8),

(-8-a): (1-8-b):
D P D ?
\T \IN
N/ Y N/ Y
A’ A/
OHw O W
o=<
1

R

16
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(1-8-¢): (1-8-d):
0
D
\'r D\N
Y |
AN Vs NS Y
ow A
L=< o W
M'Rz soz/\ -
R
(I-8-8): (1-8-)
0 o]
D\N D\N
| |
Mg Y A Y
o o W
|—._.P{\_ R* \E
R®
(-8-g):
o)
D\',‘
Y
N Vs

donde
A, D, EL MW,ZXY,RLR2 R3, RY RS, R6 y R7 tienen los significados
anteriormente indicados.

Ademés, se ha encontrado que se obtienen los nuevos compuestos de la formula
() segiin uno de los procedimientos descritos a continuacion:

(A) se obtienen las 3-fenilpirrolidin-2,4-dionas substituidas o bien sus enoles de la
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férmula (I-1-a)

(I-1-a)

en la que
A,B,D, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,
si se condensan intramolecularmente
ésteres de N-acilaminodcidos de la formula (1I)
co,R’
A B

_N T
(o]
W Y

A,B,D, W, X eY tienen los significados anteriormente indicados,
Y

en la que

R  significa alquilo (preferentemente alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono),
en presencia de un diluyente y en presencia de una base.

Ademis, se ha encontrado que se obtienen derivados substituidos de la 3-fenil-4-
hidroxi-A3-dihidrofuranona de la formula (I-2-8)

A HO X
B

(1-2-8)

en la que
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A,B, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,

si se condensan intramolecularmente

ésteres de 4cidos carboxflicos de Ia férmula (1IT)

A coR’
B o (i
0 I l
W Y

ABWXYy R3 tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

en presencia de un diluyente y en presencia de una base.
Ademds, se ha encontrado que se obtienen derivados substituidos de la 3-fenil-4-

hidroxi-A3-dihidrotiofenona de la férmula (I-3-a)
A HO X

(1-3-a)

en la que

A, B, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,

si se ciclan intramolecularmente

ésteres de dcidos B-cetocarboxl(licos de la formula (IV)

av)
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en la que

A,B,W, XYy R8 tiene los significados anteriormente indicados y

v significa hidrégeno, halégeno, alquilo (preferentemente alquilo con 1 a 6
itomos de carbono) o alcoxi (preferentemente alcoxi con 1 a 8 dtomos de
carbono),

en caso dado en presencia de un diluyente y en presencia de un édcido.

Ademds, se ha encontrado que se obtienen Jos nuevos derivados substituidos de

Ia 3-fenilpirona de 1a fSrmula (1-4-a)

0 X
O
P\ ¢ Y (+4-2)
A OH w

en la que
A, D, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,
si se hacen reaccionar
compuestos de carbonilo de la formula (V)
0
D-L‘I.-CHZ-A )
en la que
A yD tiene los significados anteriormente indicados,
o sus sililenoléteres de la férmula (Va)
CHA
D-C-OSi(RY), (Vo)

en la que

A, D y R8 tiene los significados anteriormente indicados,
con halogenuros de dcidos ceténicos de la formula (VI)
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X
CI:OHEI
w

en la que

W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados y

Hal significa hal6geno (preferentemente cloro o bromo),

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de Acido.

Ademés, de ha encontrado que,

se obtienen los nuevos derivados substituidos de la fenil-1,3-tiazina de la férmula
(1-5-a)

|1 I Y (I-5-a)
LA w

A" 78" bH
en la que
A, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,
si se hacen reaccionar tioamidas de 1a férmula (VII)
i
H,N-C-A (VD)
en la que
A tiene el significado anteriormente indicado,

con halogenuros de dcidos ceténicos de Ia férmula (VI)
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X COHal
Y (|:=C=O vn
w
en la que
Hal, W, XeY tiene los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de &cido.

Ademis, se ha encontrado,

que se abtienen los compuestos de la formula ([-6-a)

A OH x
(1-6-a)

en la que

A, B, Ql, Q2, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,

si se ciclan intramolecularmente

ésteres de dcidos cetocarboxilicos de la férmula (VIII)

(VIII)

en la que

A,B,Ql, Q2, W, XeY tiene los significados anteriormente indicados, y

R8  significa alquilo (especialmente alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono),

en caso dado en presencia de un diluyente y en presencia de una base.

o ————
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Ademas, se ha encontrado,

que se obtienen los compuestos de la férmula (1-7-8)

(1-7-8)

en la que

A,B,Q3,Q%,Q5,Q6, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,

si se condensan intramolecularmente

ésteres del 4cido 6-aril-5-ceto-hexanoico de la férmula (IX)

ax)

en la que

A, B, Q3,Q%,Q5,Q5, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados
y

R8 significa alquilo (preferentemente alquilo con 1 a 6 4&omos de carbono),

en presencia de un diluyente y en presencia de una base.

Ademis, se ha encontrado que se obtienen los compuestos de la formula (1-8-8)
H

183
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en la que
AD,W,XeY tienen los significados anteriormente indicados,
si se hacen reaccionar
compuestos de la férmula (X)

H
A\'i‘,
(X

en la que

A y D tienen el significado anteriormente indicado,

o) con compuestos de la férmula (VI)

X COHal
Y C=C=0 (Vi)
W
en la que
Hal, X, Yy W tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de dcido, o

B)  concompuestos de la férmula (XI)

{(x

en la que

W,XeY tienen el significado anteriormente indicado,
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y U significa NH; u O-R?, donde R” tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una
base, o
/) con compuestos de la formula (XII)
A
|
N~co

Y N‘D (xm)

en la que
A,D,W, X, Y yR® tienen el significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un

aceptor de Acido.

Ademis, se ha encontrado

que se obtienen los compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (1-1-b)
hasta (1-8-b), en las que A, B, D, Q!, Q2, @3, @4, Q5, Q6,R', W, X e Y tiene los
significados anteriormente indicados, si se hacen reaccionar compuestos de las
formulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (1-8-a), en las que A, B, D, Q!,
Q2,Q3, Q4 Q5 Q5, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,
respectivamente

con halogenuros de acilo de la formula (XIII)

Hal._ _R'
' \g xXm

en la que

Rl tieneel significado anteriormente indicado y

Hal significa halégeno (especialmente cloro o bromo)
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[4)

con anhidridos de Acidos carboxilicos de la férmula (XIV)

R1-C0-0-CO-R! xav)
en la que
Rl tiene e! significado anteriormente indicado,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido;
que se obtienen los compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (I-1-c)
hasts (1-8), en las que A, B, D, Q!, Q2, Q3, 04, Q5, Q5, R, M, W, X e Y
tienen los significados anteriormente indicados, y L significa oxigeno, si se hacen
reaccionar compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-8) hasta (I-
8-a), en las que A, B, D, Ql, Q2, @3, @4, Q3, Q6, W, X ¢ Y tienen los
significados anteriormente indicados, respectivamente
con ésteres del dcido cloroférmico o con tioésteres del dcido cloroférmico de la
férmula (XV)

R2-M-CO-Cl (XV)

en la que
RZyM tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de édcido;

que se obtienen los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-c)
hasta (I-8-), en las que A, B, D, Q1, Q2, Q3, @4, Q5, Q5, RZ, M, W, X e Y
tienen los significados anteriormente indicados, y L significa azufte, si se hacen

reaccionar compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-

8-2), en las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, @4, Q5, Q6, W, X e Y tienen los
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significados anteriormente indicados, respectivamente

con ésteres del #cido cloromonotiofdmico o con ésteres del #cido
cloroditioférmico de la férmula (XVI)

cl Y M-R*
s XVD
en la que
MyR2 tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido
y

que se obtienen los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-d)

hasta (I-8-d), en las que A, B, D, Q1, Q2, Q3, ¢4, Q5, Q6, R3, W, X e Y tienen
los significados anteriormente indicados, si se hacen reaccionar compuestos de

las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-8-a), en las que A, B, D,
Ql, Q2 @3, @4, Q5 QF, W, X e Y tienen los significados anteriormente
indicados, respectivamente
con cloruros de sulfonilo de la férmula (XVII)

R3-805-C1 (Xvin
en la que
R3  tienen el significado anteriormente indicado,

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

agente aceptor de 4cido,
que se obtienen los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-¢)

hasta (I-8-¢), en las que A, B, D, L, Ql, Q2, Q3, 04, Q5, Q6, R4, RS, W, X e Y

tienen los significados anteriormente indicados, si se hacen reaccionar
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compuestos de las fdrmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-8-a), en las

que A, B, D, Ql, QZ, Q3, Q4, @5, Q5, W, X e Y tienen los significados
anteriormente indicados, respectivamente
con compuestos del fésforo de la formula (XVIII)
R-l
Hai—p (XVii
ns

L R°
en la que
L,R4yR5 tienen los significados anteriormente indicados, y
Hal significa halégeno (especialmente cloro o bromo),

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

agente aceptor de dcido,

que se obtienen Jos compuestos de las férmules, anteriormente indicadas, (1-1-f)
hasta (1-8-f), en las que A, B, D, E, Q1, Q2, Q3, Q4, Q3, Q6, W, X e Y tienen los
significados anteriormente indicados, si se hacen reaccionar compuestos de las
férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a), en las que A, B, D, Q1, Q2, Q3, @4, Q5, @5, W, X
e Y tienen los significados anteriormente indicados, respectivamente

con compuestos metélicos o con aminas de las férmulas (XIX) o (XX)

Rm\ . H“

Me(OR10), (XIX) Y %)

en las que

Me significa un metal monovalente o divalente (preferentemente un metal

alcalino o un metal alcalinotérreo tal como litio, sodio, potasio, magnesio

o calcio),
t significael nimero 1 02y
RIO, R11 RI2 significan, independientemente entre sf, hidrégeno o
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alquilo (preferentemente alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono),

en caso dado en presencia de un diluyente,
que se obtienen los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-g)
hasta (I-8-g), en las que A, B, D, L, Q1, @2, Q3, @4, Q5, Q6,R6, R7, W, X e Y
tienen los significados anteriormente indicedos, si se hacen reaccionar
compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (1-1-a) hasta (1-8-a), en las
que A, B, D, Ql, Q2, Q3, @4, Q5, Q6, W, X ¢ Y ticnen los significados
anteriormente indicados, respectivamente
con isocianatos o con isotiocianatos de la férmula (XX1)

RO-N=C=L XX
en la que
ROYL tienen los significados anteriormente indicados,

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

catalizador o

con cloruros de carbamidilo o con cloruros de tiocarbamidilo de la férmula
(XxX1)

R\ JL (XXID)

en la que

L,R6yR7 tienen los significados anteriormente indicados,

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

agente aceptor de 4cido,

que se obtienen los compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (I-1-8)

hasta (1-8-g), en las que A, B, D, Q}, Q2, @3, @4, Q5, Q6, R6,R7, W, X e Y

tienen los significados anteriormente indicados, si se hacen reaccionsr

Y M R —— ———
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compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (I-1-2”) hasta (1-8-a’), en

las que A, B, D, QJ, Q2, @3, @4, Q5, Q6, W, X ¢ Y tienen los significados

anteriormente indicados y W' significa, preferentemente, bromo,

OH W'
??_'b‘ (-1-a), BW—Y (-2-),

(-3a), D 7 N Y (-4a)

con alcoholes de la formula

W-OH

en la que

w

tiene el significado anteriormente indicado, en caso dado en presencia de un

diluyente, de una sal de Cu-I (por ejemplo CuBr, Cul) y de una base fuerte (por
ejemplo hidruro de sodio, terc.-butilato de potasio).

Se ha encontrado, ademis, que los nuevos compuestos de la férmula (I)

presentan una actividad muy buena como agentes pesticidas, preferentemente como
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insecticidas, acaricidas y herbicidas.

Sorprendentemente se ha encontrado ahora que determinados cetoenoles ciclicos,
substituidos, impiden de manera excelentemente buena los deterioros de las plantas de
cultivo, cuando se emplean conjuntamente con los compuestos (protectores/antidotos)
mejoradores de la compatibilidad con las plantas de cultivo descritos mis adelante y que
pueden emplearse de forma especialmente ventajosa a modo de preparados en
combinacién de amplia actividad para la lucha selectiva contra las plantas indeseables en
cultivos de plantas Gtiles, por ejemplo en cereales as{ como también en maiz, soja y
arroz.

El objeto de la invenci6n estd constituido, también, por agentes herbicidas
selectivos, que comprenden un contenido activo de una combinacién de productos
activos constituida por
(@") &l menos un cetoenol ciclico, substituido, de la férmula (1), en la que CKE, W, X

e Y tienen el significado anteriormente indicado
y
(b’)  al menos un compuesto mejorador de la compatibilidad con las plantas de cultivo

del grupo siguiente de compuestos:
4-dicloroacetil-1-0xa-4-azn-spiro[4.5]-decano (AD-67, MON-4660), 1-dicloroacetil-
hexahidro-3,3,8a-trimetilpirrol[1,2-a]-pirimidin-6(2H)-ona (Dicyclonon, BAS-145138),
4-dicloroacetil-3,4-dihidro-3-metil-2H-1,4-benzoxazina (Benoxacor), 5-cloro-quinolin-
8-oxi-acetato de-(1-metil-hexilo) (Cloquintocet-mexilo -véanse también los compuestos
emparentados en las EP-A-86750, EP-A-94349, EP-A-191736, EP-A-492366), 3-(2-
cloro-bencil)-1-(1-metil- 1-fenil-etil)-urea (Cumyluron), ot-(cianometoxijimino)-
fenilacetonitrilo (Cyometrinil), 4cido 2,4-dicloro-fenoxiacético (2,4-D), 4cido 4-(2,4-
dicloro-fenoxi)-butirico (2,4-DB), 1-(1-metil-1-fenil-etil)-3-(4-metil-fenil)-urea
(Daimuron, Dymron), acido 3,6-dicloro-2-metoxi-benzoico (Dicamba), piperidin-1-
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tiocarboxilato de S-1-metil-1-fenil-etilo (Dimepiperate), 2,2-dicloro-N-(2-oxo0-2-(2-

propenilamino)-etil)-N-(2-propenil)-acetamida  (DKA-24),  2,2-dicloro-N,N-di-2-
propenil-acetamida (Dichlormid), 4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina (Fenclorim), 1-(2,4-
dicloro-fenil)-5-triclorometil-1H-1,2, 4-triazol-3-carboxilato de etilo (Fenchlorazole-
etilo -véanse también los compuestos emparentados en EP-A-174562 y EP-A-346620),
2-cloro-4-triflGormetil-tiazol-5-carboxilato de fenilmetilo (Flurazole), 4-cloro-N-(1,3-
dioxolan-2-il-metoxi)-a-trifldor-acetofenonoxima (Fluxofenim), 3-dicloroacetil-5-(2-
furenil)-2,2-dimetil-oxazolidina (Furilazole, MON-13900), etil-4,5-dihidro-5,5-difenil-
3-isoxazolcarboxilato (Isoxadifen-etilo -véanse también los compuesto emparentados en
WO-A-95/07897), 1-(ctoxicarbonil)-etil-3,6-dicloro-2-metoxibenzoato (Lactidichlor),
dcido (4-cloro-o-toliloxi)-acético (MCPA), dcido 2-(4-cloro-o-toliloxi)-propiénico
(Mecaprop), dietil-1(2,4-dicloro-fenil)}-4,5-dihidro-5-metil-1H-pirazol-3,5-dicarboxilato
(Mefenpyr-dietilo -véanse también los compuestos emparentados en WO-A-91/07874)
2-diclorometil-2-metil-1,3-dioxolano (MG-191), 2-propenil-1-oxa-4-
azaspiro[4.5]decano-4-carboditicato (MG-838), anhidrido del Acido 1,8-naftalinico, a-
(1,3-dioxolan-2-il-metoxiimino)-fenilacetonitrilo  (Oxabetrinil), 2,2-dicloro-N<(1,3-
dioxolan-2-il-metil}-N-(2-propenil)-acetamida (PPG-1292), 3-dicloroacetil-2,2-dimetil-
oxazolidina (R-28725), 3-dicloroacetil-2,2, 5-trimetil-oxazolidina (R-29148), &cido 4-(4-
cloro-o-tolil)}-butirico, &cido 4-(4-cloro-fenoxi)-butirico, 4cido difenilmetoxiacético,
difenilmetoxiacetato de metilo, difenilmetoxiacetato de etilo, 1-(2-cloro-fenil)-5-fenil-
|H-pirazol-3-carboxilato de metilo, 1+2,4-dicloro-fenil)-5-metil-1H-pirazol-3-
carboxilato de etilo, 1(2,4-dicloro-fenil)-5-isopropil-1H-pirazol-3-carboxilato de etilo,
1{(2,4-dicloro-fenil)-5-(1,1-dimetil-etil)-1 H-pirazol-3-carboxilato de etilo, 1-(2,4-
dicloro~fenil)-5-fenil- | H-pirazol-3-carboxilato de etilo (véanse también los compuestos
emparentados en EP-A-269806 y EP-A-333131), 5+2,4-dicloro-bencil)-2-isoxazolin-3-
carboxilato de etilo, S-fenil-2-isoxazolin-3-carboxilato de etilo, 5-(4-fldor-fenil)-5-fenl-
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2-isoxazolin-3-carboxilato de etilo (véanse también los compuestos emparentados en

WO-A-91/08202), S-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de (1,3-dimetil-but-1-ilo), 5-cloro-
quinolin-8-oxi-acetato de 4-aliloxi-butilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de l-aliloxi-
prop-2-ilo, 5-cloro-quinoxalin-8-oxi-acetato de metilo, 5-cloro-quinolin-8-oxj-acetato de
etilo, 5-cloro-quinoxalin-8-oxi-acetato de alilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de 2-oxo-
prop-l-ilo, S-<cloro-quinolin-8-oxi-malonato de dietilo, S-cloro-quinoxalin-8-oxi-
malonato de dialilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-malonato de dietilo (véanse también los
compuestos emparentados en EP-A-582198), dcido 4-carboxi-croman-4-il-acético (AC-
304415, véase la EP-A-613618), 4cido 4-cloro-fenoxi-acético, 3,3‘-dimetil-4-metoxi-
benzofenona, 1-bromo-4-clorometilsulfonil-benceno, 1-[4-(N-2-
metoxibenzoilsulfamoil)-fenil]-3-metil-urea (alias N(2-metoxi-benzoil)-4-[(metilamino-
carbonil)-amino]-bencenosulfonamida), 1-[4(N-2-metoxibenzoil-sulfamoil)-fenil]-3,3-
dimetil-urea, 1-[4-(N-4,5-dimetilbenzoilsulfamoil)-fenil]-3-metil-urea, 1-[4-(N-
naftilsulfamoil)-fenil]-3,3-dimetil-urea, N-(2-metoxi-5-metil-benzoil)-4-
(ciclopropilaminocarbonil)-bencenosulfonamida,

Y/o uno de los siguientes compuestos definidos por las férmulas generales

de la férmula general (I1a)
o ) f
Al R™ lls)
o de la fdrmula general (IIb)
xQ x?
I N
P
m LI
O\A s (Ib)
o de la férmula (lic)
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17
RMJ\ re R

18

(lic)

D=z

significa un nimero 0, 1,2,3,4 05,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos divalentes esquematizados a

continuacion,
<~ ™S Y,tcH,)n
hoghegne

orR® R

significa un nimero 0, 1,2, 3,405,

significa alcanodiilo con 1 o0 2 4omos de carbono substituido, en caso dado, por
alquilo con | a 4 atomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-
carbonilo y/o por alqueniloxi con 1 a 4 itomos de carbono-carbonilo,

significa hidroxi, mercapto, amino, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, alquiltio
con 1 a 6 étomos de carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono o di-
(alquilo con 1 a 4 atomos de carbono)-amino,

significa hidroxi, mercapto, amino, alcoxi con 1 a 7 4tomos de carbono,
alqueniloxi con 1 a 6 dtomos de carbono, alqueniloxi con 1 a 6 dtomos de
carbono-alcoxi con 1 a 6 &omos de carbono, alquiltio con 1 a 6 étomos de
carbono, alquilamino con 1 & 6 dtomos de carbono o di-(alquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono)-amino,

significa alquilo con | a 4 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por

flGor, por cloro y/o por bromo,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 6
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dtomos de carbono o alquinilo con 2 a 6 étomos de carbono, alcoxi con 1 a 4

dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 tomos de carbono, dioxolanilo-alquilo con
| a 4 itomos de carbono, furilo, furil-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
tienilo, tiazolilo, piperidinilo substituido, respectivamente, en caso dado por
flGor, por cloro y/o por bromo, o significa fenilo substituido, en caso dado, por
fltior, por clore y/o por bromo o por alquilo con 1 a 4 &lomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 6
dtomos de carbono o alquinilo con 2 a 6 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, dioxolanilo-alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, furilo, furil-alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,
tienilo, tiazolilo, piperidinilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
flGor, por cloro y/o por bromo, o significa fenilo substituido, en caso dado, por

flior, por cloro y/o por bromo o por alquilo con | a 4 &tomos de carbono,

R7yR'®  significan, conjuntamente, alcanodiilo con 3 a 6 dtomos de carbono u

RID

oxaalcanodiilo con 2 a 5 atomos de carbono substituidos, respectivamente, en
caso dado por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por fenilo, por furilo, por un
anillo bencénico sobreanillado o por dos substituyentes que forman, junto con el
dtomo de carbono, con el que estin enlazados, un carboxiciclo con 5 o 6
miembros,

significa hidrogeno, ciano, halégeno, o significa alquilo con |1 a 4 dtomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono o fenilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, cicloslquilo con 3 a 6
dtomos de carbono o tri-(alquilo con 1 & 4 atomos de carbono)-sililo substituidos,

en caso dado, por hidroxi. por ciano, por halégeno o por alcoxi con | a 4 dtomos

de carbono,

165



T

-41 -
significa hidrdgeno, ciano, halégeno, o significa alquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &omos de carbono o fenilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo,

significa nitro, ciano, halégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 8 4 dtomos de
carbono o halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, nitro, halégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 tomos de
carbono o haldgenoalcoxi con 1 a 4 §tomos de carbono,

significa hidrégeno, ciano, nitro, haldgeno, alquilo con 1 a 4 ftomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de

carbono o halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono,

y/o los compuestos definidos a continuacién por medio de las fdSrmulas generales

de la férmula general (11d)

)
Oa. N X3,
T R” p
Ha ,I!l (X )1.
80, (1Id)
o}

o de la férmula general (lle)

donde
t

(1le)

st\ (xs)n
'f RZ
R A x4,
sG,
(o]

significa un nimero 0, 1,2, 3,40 5,
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significaun nimero 0,1, 2, 3,405,

significa hidrégeno, o alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,

significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos
de carbono, alquiltio con | a 6 dtomos de carbono, alquilamino con | a 6 dtomos
de carbono o di<(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-amino substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por haldgeno o por aicoxi con 1 a 4
itomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 a 6 Atomos de carbono,
cicloalquiloxi con 3 a 6 dtomos de carbono, cicloalquiltio con 3 a 6 dtomos de
carbono o cicloalquilamino con 3 a 6 #dtomos de carbono substituidos,
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
dtomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con | a 6 4tomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 tomos de
carbono, significa alquenilo con 3 a 6 étomos de carbono o alquinilo con 3 a 6
itomos de carbono substituido, respectivamente, en caso dado, por ciano o por
halégeno, o significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono substituido, en
caso dado, por ciano o por haldgeno o por alquilo con | a 4 d§tomos de carbono,
significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 tomos de
carbono, significa alquenilo con 3 a 6 dtomos de carbono o alquinilo con 3 a 6
ftomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, per ciano, o por
haldgeno, significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por haldgeno o por alquilo con 1 a 4 stomos de carbono, o
significa fenilo substituido, en caso dado, por nitro, por ciano, por halégeno, por

alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de
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carbono, por alcoxi con | a 4dtomos de carbono o por hal6genoalcoxi con 1 a 4

dtomos de carbono, o junto con RZ significa alcanodiilo con 2 a 6 dtomos de
carbono u oxaslcanodiilo con 2 a 5 atomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado, por alquilo con | a 4 dtomos de carbono,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,
halégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, alcoxi con 1| a 4 &tomos de carbono o halégenoalcoxi con 1 a 4
Atomos de carbono, y

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,
halégeno, alquilo con I a 4 4tomos de carbono, hal6genoalquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono o haldgenoalcoxi con 1 a 4

atomos de carbono,

Los compuestos segin la invencién estin definidos en general por medio de la

férmula ([). Los substituyentes o bien los intervalos preferentes de los restos indicados

en las férmulas anteriores y que se indicaran a continuacién se explican a continuacion:

W

Preferentemente,

significa alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, halégenoslcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alcoxi con 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono-bis-alcoxi con 2 a 4 &tomos de carbono o
cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono-alcanodiiloxi con 1 a 2 itomos de
carbono substituido, en caso dado, de una hasta tres veces por flGor, por cloro,
por alquilo con | a 3 &tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 3 &tomos de

carbono, pudiendo estar interrumpido en caso dado, un grupo metileno del anillo
por oxigeno o por azufre,
preferentemente,

significa halégeno,
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preferentemente,

Y significa alquilo con 1 a 4 étomos de carbono,
preferentemente,

CKE significa uno de los grupos

o-G o-G
A A\ A
BN (. BQ_ @)\
Ve
o-@ 9
A A
87T @), | L. »
s D 0”0
o)
oG
Y
(5), (8},
A’L\\N o)
%G o
A A 1L°
B @ N (®.
03‘ 0 /N
% o P ¢

Preferentemente,

A significa hidrdgeno o alquilo con | a 12 &tomos de carbono, alquenilo con 3 2 8
dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 8
atomos de carbono, alquiltio con 1 a 10 étomos de carbono-alquilo con 1 a 6
Atomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,
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cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por

hal6geno, por alquilo con 1 a 6 étomos de carbono o por alcoxi con 1 a 6 dtomos
de carbono, en el cual estén reemplazados, en caso dado, uno o dos miembros del
anillo, no directamente contiguos, por oxigeno y/o por azufre o significa fenilo o
naftilo substituidos respectivamente, en caso dado, por haldgeno, por alquilo con
| a 6 &tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 tomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, por ciano o por nitro, hetarilo con 5 hasta 6 dtomos en el anillo (por
ejemplo furanilo, piridilo, imidazolilo, triazolilo, pirazolilo, pirimidilo, tiazolilo o
tienilo), fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono o naftil-alquilo con | a 6
dtomos de carbono,

preferentemente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 12 dtomos de carbono o alcoxi con 1 a 8
étomos de carbono-alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono o

preferentemente,

y el dtomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo
saturado con 3 a 10 &tomos de carbono o cicloalquilo insaturado con 5 a 10
itomos de carbono, estando reemplazado, en caso dado, un miembro del anillo
por oxigeno o por azufre y que estan substituidos, en caso dado, una o dos veces
por alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por cicloalquilo con 3 a 10 tomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por alcoxicon | a 8
dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 4tomos de carbono, por halégeno o
por fenilo, o

preferentemente,

Y ¢l &tomo de carbono, con el que estdn enlazados, significan cicloalquilo con 3 a

6 4tomos de carbono, que esth substituido por un grupo alquilendiilo o por un

10
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grupo alquilendioxilo o por un grupo alquilenditioilo substituidos, en caso dado,

por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, que contienen, en caso dado, uno o dos
dtomos de oxigeno y/o de azufre no directamente contiguos, que forma con el
dtomo de carbono, con el que estd enlazado, otro aniilo con cinco hasta ocho
miembros o

preferentemente,

y el 4tomo de carbono, con el que estén enlazados significan cicloalquilo con 3 a
8 atomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 8 dtomos de carbono, en los cuales
dos substituyentes significan, junto con los 4tomos de carbono, con los que estén
enlazados, respectivamente, alcanodiilo con 2 a 6 dtomos de carbono,
alquenodiilo con 2 a 6 étomos de carbono o alcanodiendiilo con 4 a 6 dtomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por alquilo con 1 a 6
itomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono o por halégeno,
estando reemplezado, en caso dado, un grupo metileno por oxigeno o por azufre,
preferentemente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 12 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 8
étomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 10
ftomos de carbono-aiquilo con 2 a 8 4tomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado, por halégeno, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono o por halégenoalquilo con 1 a 4
fitomos de carbono, en ¢l cual estd reemplazado, en caso dado, un miembro del
anillo por oxigeno o por azufre, o fenilo, hetarilo con 5 o 6 dtomos en el anillo
substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 6
tomos de carbono, por haldgenoalquilo con | & 6 dtomos de carbono, por alcoxi
con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,

A
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por ciano o por nitro (por ejemplo furanilo, imidazolilo, piridilo, tiazolilo,

pirazolilo, pirimidilo, pirrolilo, tienilo o triazolilo), fenil-alquilo con 1 a 6 étomos
de carbono o hetaril-alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono con 5 o 6 dtomos en el
anillo (por ejemplo furanilo, imidazolilo, piridilo, tiazolilo, pirazolilo, pirimidilo,
pirrolilo, tienilo o triazolilo) o

preferentemente,

significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 6 dtomos de carbono o alquenadiilo
con 3 a 6 tomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, estando
reemplazado, en caso dado, un grupo metileno por un grupo carbonilo, por
oxigeno o por azufre Gnicamente en e caso de CKE= (1) y

entrando en consideracién, respectivamente, como substituyentes:

halégeno, hidroxi, mercapto o alquilo con 1 a 10 4tomos de carbono, alcoxi con |
a 6 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 4tomos de carbono, cicloalquilo con 3
a 7 étomos de carbono, fenilo o benciloxi substituidos respectivamente, en caso
dado, por halégeno, u otro agrupamiento alcanodiilo con 3 a 6 itomos de
carbono, agrupamiento alquenodiilo con 3 a 6 4tomos de carbono o un
agrupamiento butadienilo, que estd substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a
6 dtomos de carbono, o en el que, en caso dado, dos substituyentes contiguos
forman, con los dtomos de carbono, con los que estin enlazados, otro ciclo
saturado o insaturado con 5 o 6 dtomos en el anillo (en el caso del compuesto de
la férmula (1-1) A y D significan entonces junto con los étomos, con los que
estin enlazados, por ejemplo, los grupos AD-1 hasta AD-10 citados mas

adelante), que puede contener oxigeno o azufre, o donde, en caso dado, estd

contenido uno de los grupos siguientes

17



preferentemente,

A y Q' significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 6 dtomos de carbono o alquenodiilo
con 4 a 6 atomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una o
dos veces, de forma igual o de formas diferentes por haldgeno, por hidroxi, por
alquilo con 1 & 10 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &omos de carbono,
por alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono, por cicloalquilo con 3 a 7 étomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, de
forma igual o de formas diferentes por halégeno o por benciloxi o por fenilo
substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, de forma

igual o de formas diferentes por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de
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carbono o por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, que contiene, ademis, en caso

dado, uno de los grupos siguientes
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o que esté puenteado por un grupo alcanodiilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por
un Atomo de oxigeno, o
preferentemente,

Q'  significa hidrégeno o alquilo con I a 4 tomos de carbono,
preferentemente,

APy significan, independientemente entre si, hidrégeno o alquilo con 1
a 4 tomos de carbono,
preferentemente,

Q'  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 &tomas de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos
de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, alquiltic con 1 a 6 atomos de
carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por

alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, estando reemplazado, en caso dado, un

12y
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grupo metileno por oxigeno o por azufre o fenilo substituido, en caso dado, por

halégeno, por elquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono, por halégencalquilo con 1 a 2 &tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con | a 2 d&tomos de carbono, por ciano o por nitro o

preferentemente,

QyQ significan junto con el Atomo de carbono, con el que estin enlazados, un

0
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anillo con 3 a 7 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por alquilocon 1 a
4 atomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono o por
halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en
caso dado, un miembro del anillo por oxigeno o por azufre,

preferentemente,

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos
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especialmente significa (g), (b), (c) o (g)

en los cuales
E significa un equivalente de i6n metilico o un i6n amonio,
L significa oxigeno o azufre y

M significa oxigeno o azufre,

preferentemente,

significa alquilo con 1 a 20 &tomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 &tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 8 4tomos de

carbono, alquiltio con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 8 &tomos de

15
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carbono, poli-alcoxi con 1 a 8 4tomos de carbono-alquilo con 1 a 8 4tomos de

carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, o cicloalquilo
con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por haldgeno, por alquilo
con | a 6 4tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, en el cual
estén reemplazados en caso dado uno o varios (preferentemente no més de dos)
miembros del anillo, no directamente contiguos, por oxigeno y/o por azufre,
significa fenilo substituido, en caso dado, por halégeno, por ciano, por nitro, por
alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 ftomos de carbono, por
halégenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con |1 a 6
itomos de carbono, por alquiltio con 1 a 6 Atomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

significa fenil-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno, por nitro, por ciano, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 étomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 &tomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono,

significa hetarilo con 5 o 6 miembros, substituido, en caso dado, por halégeno o
por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono (por ejemplo pirazolilo, tiazolilo,
piridilo, pirimidilo, furanilo o tienilo),

significa fenoxi-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso dado,
por halégeno o por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono o

significa hetariloxi-alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, con 5 o 6 miembros
substituido, en caso dado, por halégeno, por amino o por alquilo con 1 a 6
Atomos de carbono (por ejemplo piridiloxi-alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono,

pirimidiloxi-alquilo con | a 6 dtomos de carbono o tiazoliloxi-alquilo con 1 a 6

dtomos de carbona),
preferentemente,
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significa alquilo con 1 a 20 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 tomos de

carbono, alcoxi con 1 a 8§ Atomos de carbono-alquilo con 2 a 8 dtomos de
carbono, poli-alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 8 atomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,

significa cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno, por alquilo con 1 a 6 &omos de carbono o por alcoxi con 1 a 6 dtomos
de carbono o

significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno, por ciano, por nitre, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 &tomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,

preferentemente,

significa alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado,
por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6
itomos de carbono, por halégenoalquilo con | a 4 &tomos de carbono, por

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

preferentemente,

R*yRS significan, independientemente entre si, alquilo con 1 a 8 &tomos de

carbono, alcoxi con 1 a 8 itomos de carbono, alquilamino con 1 a 8 dtomos de
carbono, di<(alquilo con |1 a 8 étomos de carbono)amino, alquiltio con 1 a 8
étomos de carbono, alqueniltio con 2 a 8 dtomos de carbono, cicloalquiltio con 3
a 7 itomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,
o significa fenilo, fenoxi o feniltio substituidos respectivamente, en caso dado,
por halégeno, por nitro, por ciano, por alcoxi con | a 4 dtomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 stomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 &tomos de
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carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 4 dtomos de carbono, por slquilo con 1 a

4 tomos de carbono o por halégenocalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
preferentemente,

RSyR’ significan, independientemente entre sf, hidrégeno, significan alquilo con

1 a 8 &tomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 4tomos de carbono, alcoxi con |
a 8 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a 8 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 8
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado, por haldgeno, significan fenilo substituido, en
caso dado, por halégeno, por halégenoalquilo con 1 a 8 &tomos de carbono, por
alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono,
bencilo substituido, en caso dado, por haldgeno, por alquilo con 1 a 8 dtomos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 8 dtomos de carbono o por alcoxicon 1a 8
ftomos de carbono o conjuntamente significan un resto alquileno con 3 a 6
dtomos de carbono substituido, en caso dado, por alquilo con | a 4 4tomos de
carbono, en el cual esti reemplazado, en caso dado, un dtomo de carbono por
oxigeno o por azufre,

preferentemente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono o alcoxi con 1
a 8 atomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,
significan cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono substituido, en caso dado,
por halégeno, por alquilo con 1 a 4 tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un grupo metileno
por oxigeno o por azufre, o significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 &omos de
carbono o fenil-alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono substituidos respectivamente,
en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi

con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con | a 4 4tomos de carbono,

AR



sreremeerc 4

-54-
por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por nitro o por ciano,

preferentemente,

R'" significa hidrégeno o aiquilo con 1 a 8 4tomos de carbono o
preferentemente,

RPyR"™  significan conjuntamente, alcanodiilo con 4 & 6 dtomos de carbono,
preferentemente,

R yR!®  son iguales o diferentes y significan alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono
o
preferentemente

R'®yR!®  gignifican, conjuntamente, un resto alcanodiilo con 2 a 4 itomos de
carbono, que estd substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a 6 dtomos de
carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono o por fenilo
substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con | a 6 4tomos de carbono,
por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por nitro o por ciano,
preferentemente,

R™yR'™ significan, independientemente entre si, hidrogeno, significan alquilo con
1 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por haldgeno o significan
fenilo substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 6 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 4
itomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por nitro o
por ciano, o
preferentemente,

R'™yR'™  significan junto con el &tomo de carbono, con el que estin enlazados, un
grupo carbonilo o significan cicloalquilo con 5 a 7 é&tomos de carbono

substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con | a 4 4tomos de carbono
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o por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en caso

dado, un grupo metileno por oxigeno o por azufre,
preferentemente,

R'™yR¥™ significan, independientemente entre si, alquilo con ! a 10 &tomos de
carbono, alquenilo con 2 a 10 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 stomos de
carbono, alquilamino con 1 a 10 étomos de carbono, alquenilamino con 3 a 10
dtomos de carbono, di(elquilo con 1 a 10 étomos de carbono)amino o di-
(alquenilo con 3 a 10 dtomos de carbono)amino.

En las definiciones, citadas como preferentes, halogeno significa fltor, cloro,
bromo y yodo, especialmente significa flGor, cloro y bromo.
De forma especialmente preferente,

W significa alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquiloxi con 2 a 3 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono-bis-alquiloxi con 2 a 3 4tomos de
carbono o cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono-alcanodiiloxi con | a 2
itomos de carbono, pudiendo estar interrumpido, en caso dado, un grupe
metileno del anillo por oxigeno,
de forma especialmente preferente,

X significa cloro o bromo,
de forma especialmente preferente,

Y significa metilo, etilo o propilo,
de forma especialmente preferente,

CKE significa uno de Jos grupos
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de forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 Atomos
de carbono-alquilo con 1 a 2 &tomos de carbono substituidos respectivamente, en
caso dado, de una hasta tres veces por flior o por cloro, cicloalquilo con 3 a 6
&tomos de carbono substituido, en caso dado, de una hasta dos veces por alquilo
con 1 a 2 itomos de carbono o por alcoxi con | a 2 dtomos de carbono o (sin
embargo no en el caso de los compuestos de las formulas (1-3), (I1-4), (I-6) y (I-
7)) fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta dos
veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
por halégenoalquilo con | a 2 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de
carbono o por haldgenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por ciano o por nitro,

de forma especialmente preferente,

13\
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significa hidrogeno, alquilo con 1 a 4 atomos de carbono o alcoxi con | a 2

#tomos de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o

de forma especialmente preferente,

y el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
7 &tomos de carbono, saturado o insaturado, estando reemplazado, en caso dado,
un miembro del anillo por oxigeno o por azufre y que estd substituido, en caso
dado, de una hasta dos veces por alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, por
trifliormetilo o por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, con la condicién de que,
entonces, Q significa de forma especialmente preferente hidrégeno o metilo o

de forma especialmente preferente,

y ¢l dtomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
6 étomos de carbono, que estd substituido, en caso dado, por un grupo
alquilendiilo o por un grupo alquilendioxilo o por un grupo alquilenditiol, que
contiene en caso dado uno o dos Atomos de oxigeno o de azufre, no directamente
contiguos, substituido, en caso dado, por metilo. o por etilo, que forma con el
dtomo de carbono, con el que estd enlazado otro anillo con cinco o seis miembros
con la condicién de que, entonces, Q* significa de forma especialmente
preferente hidrégeno o metilo,

de forma especialmente preferente,

y el dtomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo con 3 a
6 atomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 6 dtomos de carbono, en los cuales
dos substituyentes significan, junto con los 4tomos de carbono, con los que estin
enlazados, alcanodiilo con 2 a 4 dtomos de carbono, alquenodiilo con 2 a 4
étomos de carbono o butadiendiilo substituidos respectivamente, en caso dado,
por alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 atomos de

carbono, con la condicién de que, entonces, Q” significa de forma especialmente

1%L



y
i

AyD

-58 -
preferente hidrégeno o metilo,

de forma especiaimente preferente,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con
3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono-alquilo con 2 a 3
dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres
veces por flior, significa cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono substituido, en
caso dado, de una hasta dos veces por alquilo con 1 a 4 4&tomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono o por halégenoaiquilo con 1 a 2 dtomos de
carbono, en el cual esti reemplazado, en caso dado, un grupo metileno por
oxigeno (sin embargo no en el caso de los compuestos de la férmula (I-1)),
significa fenilo o piridilo substituidos respectivamente, en caso dado, una hasta
dos veces por fliior, por cloro, por bromo, por alquilo con | a 4 4omos de
carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con | a 4
dtomos de carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, o

de forma especialmente preferente,

significan, conjuntamente, alcanodiilo con 3 a 5 Atomos de carbono, substituido,
en caso dado, de una hesta dos veces, en el cual un grupo metileno puede estar
reemplazado por un grupo carbonilo, solamente en el caso en que CKE = (1), por
oxigeno o por azufre, entrando en consideracién como substituyentes alquilo con

1 a 2 4tomos de carbono o alcoxi con | a 2 dtomos de carbono, o

A y D significan (en el caso de los compuestos de la formula (I-1)) junto con los

étomos, con los que estdn enlazados, uno de los grupos AD-1 hasta AD-10:

L R

AD-1 AD-3
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AD-10

)
de forma especialmente preferente,

A y Q' significan, conjuntamente, alcanodiilo con 3 a 4 &tomos de carbono substituido
respectivamente, en caso dado, una o dos veces, de forma igual o de formas
diferentes por alquilo con 1 a 2 étomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 dtomos
de carbono o
de forma especialmente preferente,

Q' significa hidrégeno,
de forma especialmente preferente,

Q@  significa hidrégeno,
de forma especialmente preferente,

Q' Q*yQ® significan, independientemente entre si, hidrégeno o alquilo con 1 a 3
dtomos de carbono,
de forma especialmente preferente,

Q®  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o cicloalquilo con 3 a 6
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itomos de carbono substituido, en caso dado, una a dos veces por metilo o por

metoxi, 0

de forma especialmente preferente,

QyQ* significan, junto con el dtomo de carbono, con el que estin enlazados, un

G

Rl

anillo con 5 a 6 dtomos de carbono, saturado, substituido en caso dado por
alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por alcoxi con | a 2 dtomos de carbono, en
el cual estd reemplazado, en caso dado, un miembro del anillo por oxigeno o por
azufre con la condicién de que, entonces, A significa de forma especialmente
preferente hidrogeno o metilo, o

de forma especialmente preferente,

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

+]

L
)\R‘l (b). )\“-R’ (C). /mg_R' (ﬂ)
R’
EM o L>—N:R’ ).

especialmente significa (a) (b) o (c),

’R‘
_P‘
4 R (@)

en los cuales
E significa un equivalente de i6n metalico o un i6n amonio,
L significa oxigeno o azufre, y

M significa oxigeno o szufre,

de forma especialmente preferente,

significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 &tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con | a 2 dtomos de
carbono, alquiltio con 1 a 4 &tomos de carbono-alquilo con | a 2 itomos de

carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, por
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fléor o por cloro o significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono substituido,

en caso dado, de una hasta dos veces, por flior, por cloro, por alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual estin
reemplazados, en caso dado, uno o dos miembros del anillo, no directamente
contiguos, por oxigeno,

significa fenilo substituido en caso dado una hasta dos veces por flbor, por cloro,
por bromo, por ciano, por nitro, por alquile con 1 a 4 étomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 4 Atomos de carbono, por halégenoalquilo con | a 2 dtomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono,

de forma especialmente preferente,

significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 atomos de
carbono o alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-alquilo con 2 a 4 dtomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces por
flaor,

significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono monosubstituido, en caso
dado, por alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 tomos de
carbono o

significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una
hasta dos veces por fltor, por cloro, por bromo, por ciano, por nitro, por alquilo
con |1 a 4 Atomos de carbono, por alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, por
trifilGormetilo o por trifliiormetoxi,

de forma especialmente preferente,

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso dado, de una
hasta tres veces por fllior o significa fenilo monosubstituido respectivamente, en
caso dado, por flGor, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 atomos de

carbono, por alcoxi con | a 4 dtomos de carbono, por rifliormetilo, por
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trifliormetoxi, por ciano o por nitro,

de forma especialmente preferente,

significa alquilo con 1 a 6 étomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 itomos de
carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono, di<(alquilo con 1 a 6 dtomos
de carbono)amino, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono, alqueniltio con 3 a 4
fitomos de carbono, cicloalquiltio con 3 a 6 &tomos de carbono o significa fenilo,
fenoxi o feniltio monosubstituidos respectivamente, en caso dado, por fldor, por
cloro, por bromo, por nitro, por ciano, por alcoxi con 1 a 3 d&tomos de carbono,
por halégenoalcoxi con 1 a 3 étomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 4tomos
de carbono, por haldgenoalquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquilo con 1
a 3 4tomos de carbono o por trifliormetilo,

de forma especialmente preferente,

significa alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono o alquiltio con 1 a 6 atomos de
carbono,

de forma especialmente preferente,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo con3 a 6
dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 3 & 6
itomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 4&tomos de carbono-alquilo con 1 a 4 Atomos
de carbono, significa fenilo monosubstituido, en caso dado por fltor, por cloro,
por bromo, por trifliormetilo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa bencilo monosubstituido, en caso
dado, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
por trifliormetila o por alcoxi con 1 a 4 atomos de carbono,

de forma especialmente preferente,

significa alquilo con | a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 4tomos de

carbono o alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 étomos de

13
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carbono,

de forma especialmente preferente,

RéyR’ significan conjuntamente un resto alquileno con 4 a 5 stomos de carbono
substituido, en caso dado, por metilo o por etilo, en el cual estd reemplazado, en
caso dado, un grupo metileno por oxigeno o por azufre,

En las definiciones de los restos citadas como especialmente preferentes,
halégeno significa fltior, cloro y bromo, especialmente significa fliior y cloro.
De forma muy especialmente preferente,

w significa metoxi, etoxi, n-propoxi, iso-propoxi, n-butoxi, iso-butoxi, sec.- butoxi,
metoxi-etoxi, etoxi-etoxi, ciclopropil-metoxi, ciclopentil-metoxi o ciclohexil-
metoxi,
de forma muy especialmente preferente,

X significa cloro o bromo,
de forma muy especialmente preferente,

Y significa metilo o etilo,
de forma muy especialmente preferente,

CKE significa uno de los grupos

0-G o-G

A \ A

B/Q‘ (. Bﬁ‘ @,
o o

D
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de forma muy especialmente preferente,

significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o alcoxi con | & 2
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 #4omos de carbono, substituidos
respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces por flior, significa
ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo y solo en el caso de los compuestos de la
férmula (1-5) significa fenilo monosubstituido respectivamente, en caso dado, por
fltor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n-propilo, por iso-propilo,
por metoxi, por etoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro,
de forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno, metilo o etilo, o

de forma muy especialmente preferente,

A,B y el dtomo de carbono, con el que estan enlazados, significan cicloalquilo con § a

6 4tomos de carbono, saturado, en el cual esti reemplazado, en caso dado, un
miembro del anillo por oxigeno o por azufre y que estd monosubstituido, en caso

dado, por metilo, por etilo, por propilo, por iso-propila, por trifliiormetilo, por
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metoxi, por etoxi, por propoxi o por butoxi con la condicién de que, entonces, Q?

significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno o

de forma muy especialmente preferente, .

y el dtomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo con 6
dtomos de carbono, que estd substituido por grupos alquilendioxilo, que
contienen dos dtomos de oxigeno no directamente contiguos, con la condicién de
que, entonces, Q° significa de forma muy especialmente preferente hidrogeno, o
de forma muy especialmente preferente,

y el dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, significan cicloalquilocon 5 a
6 dtomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 6 4tomos de carbono, donde dos
substituyentes significan, junto con los 4tomos de carbono, con los que estén
enlazados, alcanodiilo con 2 a 4 &tomos de carbono o alquenodiilo con 2 a 4
Atomos de carbono o butadiendiilo con la condicién de que, entonces, Q?
significa de forma muy especialmente preferente hidrégeno,

de forma muy especialmente preferente,

significa hidrogeno, significa alquilo con 1 a 4 étomos de carbono, alquenilo con
3 a 4 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 2 3
dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres
veces por fldor, significa ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo o (sin embargo
no en el caso de los compuestos de la férmula (I-1)) significa fenilo o piridilo
monosubstituidos en caso dado por flidor, por cloro, por metilo, por etilo, por n-

propilo, por iso-propilo, por metoxi, por etoxi o por trifliormetilo,

de forma muy especialmente preferente,
significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 5 #&omos de carbono

monosubstituido, en caso dado, por metilo o por metoxi, estando reemplazado, en

A
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caso dado, tinicamente en el caso en que CKE = (1), un dtomo de carbono por

oxigeno o por azufre o significa el grupo AD-1,

de forma muy especialmente preferente,

Ay Q' significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 4 4tomos de carbono substituido, en

Ql

Qz

caso dado, una o dos veces por metilo o por metoxi, 0
de forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno,

de forma muy especialmente preferente,

significa hidrogeno,

de forma muy especialmente preferente,

Q' @’y Q® significan, independientemente entre si, hidrégeno o metilo,

QJ

de forma muy especialmente preferente,
significa hidrégeno, metilo, etilo o propilo, o

de forma muy especialmente preferente,

Qyq* significan junto con el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, un

anillo con 5 a 6 miembros saturado, en caso dado monosubstituido por metilo o
por metoxi con la condicién de que, entonces, A significa de forma muy
especialmente preferente hidrégeno,

de forma muy especialmente preferente,

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos
O 0 .

B U G ‘E’
R' (o), OR* (o), 0 ®

en los cuales

E significa un ién amonio,

L significa oxigeno o azufre,
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M significa oxigeno o azufre y

de forma muy especialmente preferente,

R! significa alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo con 2 a 6 &tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono-glquilo con | dtomo de carbono,
alquiltio con 1 a 2 étomos de carbono-alquilo con 1 dtomo de carbono o
cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono monosubstituido, en caso dado, por
flGor, por cloro, por metilo o por metoxi, o significa alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono monosubstituido por cloro
significa fenilo monosubstituido, en caso dado, por flior, por cloro, por bromo,
por ciano, por nitro, por metilo, por metoxi, por trifitormetilo o por
trifliormetoxi,
de forma muy especialmente preferente,

R?  significa alquilo con 1 a 8 &omos de carbono, alquenilo con 2 a 6 4tomos de
carbono o alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 3 dtomos de
carbono, fenilo o bencilo monosubstituidos respectivamente, en caso dado, por
fldor,
de forma muy especialmente preferente,

R'  significa alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono.

Seflaladamente,

w significa metoxi, etoxi, n-propoxi, metoxi-etoxi, ciclopropil-metoxi,
sefialadamente,

X significa cloro,
sefialadamente,

Y significa metilo,
sefialadamente,

CKE significa uno de los grupos

M b L [ —r————
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seflaladamente,

significa metilo, etilo, i-propilo, i-butilo o ciclopropilo,

seflaladamente,

significa hidrégeno, metilo o etilo, 0

seflaladamente,

y el tomo de carbono, con £l que estdn enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
6 atomos de carbono saturado, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un
miembro del anillo por oxigeno y que estd monosubstituido, en caso dado, por
metilo o por metoxi,

seflaladamente,

significa hidrégeno, metilo o etilo,

sefialadamente,

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

0 0 so—R’ E
)L 1 )L / 2 ( )
R (b), OR* (c) 0 o)
en los que

significa un ién amonio,

sefialadamente,

significa alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alcoxi con 1 a 2 atomos de
carbono-alquilo con 1 dtomo de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de
carbono (especialmente ciclopropilo o ciclchexilo), alquilo con | a 4 dtomos de

carbono monosubstituido por cloro o fenilo substituido, en caso dado, por cloro,

-r REEEr™ —— ——
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sefialadamente,

R?  significa alquilo con 1 a 8 &tomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 &tomos de
carbono o bencilo,

sefialadamente,

R’ significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono.

Las definiciones de los restos o bien las explicaciones indicadas anteriormente de
manera general o citadas en los intervalos preferentes pueden combinarse
arbitrariamente entre si, es decir incluso entre los correspondientes intervalos y los
intervalos preferentes. Estas son vélidas para los productos finales asl como, de manera
correspondiente, para los productos de partida y para los productos intermedios.

Segln la invencién serdn preferentes los compuestos de la férmula (I), en los
cuales se presente una combinacion de los significados indicados anteriormente como
preferentes (preferentemente).

Segin la invencién serédn especialmente preferentes los compuestos de la férmula
(I), en los que se presente una combinacién de los significados indicados anteriormente
como muy especialmente preferentes.

Segin la invencidén serin muy especialmente preferentes los compuestos de la
férmula (I), en los que se presente una combinacién de los significados indicados
anteriormente como muy especialmente preferentes.

Segin la invencién deben seflalarse los compuestos de la formula (I), en los que
se presente una combinacién de los significados anteriormente indicados de manera
sefialada.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados, tales como alquilo,
alcanodiilo o alquenilo pueden ser, incluso en combinacién con heteroétomos, tal como,

por ejemplo, en alcoxi, en tanto en cuanto sea posible, respectivamente de cadena lineal
o0 de cadena ramificada.
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Los restos substituidos, en caso dado, pueden estar monosubstituidos o

polisubstituidos, en tanto en cuanto no se diga otra cosa, pudiendo ser los substituyentes
iguales o diferentes en el caso de las polisubstituciones.
En particular pueden citarse, ademés de los compuestos citados en los ejemplos

de obtencion, los compuestos de la férmula (I-1-a) siguientes:

OH X
A
B N\ Y
/N
D ow

Tabla 1: W=0CHj3, X=Cl, Y =CH3.

A B D
CHj; H H
CaH5 H H
C3Hy H H
i-C3H7 H H
C4Hg H H
i<C4Hog H H
5-C4Hg H H
1-C4Ho H H

145



-71-

A B
CHj3 CHj3
CaHs CHj
C3H7 CHj3
i-C3Hy CHj
C4Hg CH3
i-C4Ho CHj
5-C4Hg CHj3
t-C4Hg CHj3
CaHs CyHs
C3Hy C3Hy
A_ CHj3
PN o
O

*EmTrT . A ————
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A B

-(CH3)2-

{CHy)s-

«CHp)s-

«CH2)¢-

~(CH2)7-

«CH2)2-0-(CHp)z-

-CH2-0(CHa)3-

«(CH2)>-8{CHa)p-

-CH2-CHCH3-CHj)3-

~(CH,),-CHCH;3-(CHp),-

~(CH2)2-CHC7Hs-(CH3);-

{CH2),-CHC3H7-(CHp),-

«CH2)2-CHi-C3H7<(CH3);-

~{CH2),-CHOCH3{CHz),-

1A%
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A B D
~(CH)>-CHOCZH5-(CHg)- H
-(CH2)>-CHOC3H7-(CH3)3- H
-(CHR)2-CHOi-C3H7-(CHp),- H

~(CH2)2-C(CH3)2-(CH2)2- H

-CHa-(CHCH3);<(CHy)5- H

—CH,-CH—(CH,),=CH— H

CHz),

—CH,—CH CH—CH,~ H
(CH,),

—CH,—CH /CH—(CH“- H
(CH,),

qe ”

4@ "
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«CHa)3-

«CHa)4-

~CH,-CHCH3-CHp-

-CH3-CH5-CHCH3-

P -CH,-CHCH3-CHCH3-

-CH2-5-CHj3-

-CHy-S-(CHp),-

{CH2);SCHj-

—-CHz—CH\——/—

(CH,),

CH—

H CHj;

H CaHs

H C3Hy

H i-C3H7
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A D
. AN
i PN
’ C
CH3 CoH;
CH3 C3H7
CH; i-C3Hy
CHj c
o PN
CHj3 :
CaHs CHj

e L I
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C;Hs CaHs

Tabla 2: A, B y D como se ha indicado en la tabla |
W=0CH3; X=Br; Y=CHj

Tabla 3: A, B y D como se ha indicado en la tabla 1
W=0C7Hs5; X=Cl; Y=CHs.

Tabla 4: A, B y D como se ha indicado en la tabla |

En particular pueden citarse, ademds de los compuestos indicados en los

ejemplos de obtencién, Jos compuestos de la férmula (1-2-a) siguientes:

W=0C3Hs; X=DBr; Y =CH;.

A
B

OH X

oOw

W =0CH3, X =Cl, Y=CHj.

B

201



eI g

-77-
CHj H
CH; H
C3H7 H
i-C3Hy H
Catg H
i-C4Ho H
s-C4Hog H
t-C4Hg H
CH3 CH3
CaHs CHj3
C3Hy CH3
i-C3H7 CH;
C4Hg CH3
i-C4Hg CH3
s-C4Hg CH3
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t-C4Hog CHj3

C2Hs CaHs

C3H7 C3Hy

CHj3

CHj

CHj3

QAP

-(CHz),-

«(CH)4-

-(CHp)s-

-(CH2)6.

-(CHa)7-

CHa2-0-(Crip)y-

-CH2-0(CHp)3-

{CH2)-S{CHz);-

[(ek



-79-

~CH-CHCH34CHy)3-

-(CH2),-CHCH3-(CHg)s-

(CH2),-CHC3Hs-(CH»)s-

«CHg);-CHC3H7<(CHy),-

-(CH2)2-CHOi-CaH7-(CH3)2-

«(CH2),-CHOCH3-(CH3)3-

® <CH3)2-CHOCZH5+{(CH,),-
CH;3 H
CHs H
C3Hy H
i-C3Hy H
CaHg H
i-C4Hg H
s-C4Hg H
t-C4Hog H
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CH;3 CHj3
CoHs CHj
CaH7 CHj
i-C3H7y CHs
CaHy CHj
i-C4Hy CHj
s-C4Ho CHj
t-C4Hg CHy
<(CH3)2-CHOC3H7-(CHp),-

~(CH2),-CHi-C3H7-(CHo),-

-(CH2)2-C(CH3)2-(CHg))-

-CHy{(CHCH3)2-(CH>),-

—CH,-CH—(CH,),-CH—

7~

CH,

—CH,—CH

CH—CH,=
(CH,),
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CHj H
CaHs H
C3H7 H
i~C3H7 H
C4qHg H
i-C4Hg H
s-C4Hog H
t-C4Hg H
CHj3 CHj
CoHs CH3
C3Hy CH3
i-C3H7 CH;
C4Hg CHj3
i-C4Hy CHj
s-C4Hg CHj3
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t-C4Hog CHj

— CH!—CH——7CH —(CH,),—
(CH,),

O
¢

Tabla 6: A y B como se ha indicado en la tabla 5

W =0CH3; X =Br; Y =CHj.

Tabla 7: A y B como se ha indicado en }a tabla 5
W =0C7Hs; X=CI; Y =CHj.

Tabla 8: A y B como se ha indicado en la tabla 5

W =0C>Hs; X=Br; Y =CHs.
Los significados preferentes de los grupos indicados anteriormente en relacién

con los compuestos mejoradores de la compatibilidad con las plantas de cultivo

(“herbicidas-protectores™) de las férmulas (I1a), (IIb), (Iic), (IId) y (lle) se definen a
continuacién.

Preferentemente,

m significa los nimeros 0, 1,2,3 0 4.
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Preferentemente,

significa uno de los agrupamientos heterociclicos, divalentes, esquematizados a

continuacién
N
ROZNG og
R" )_ !
o Rm H1.
o]
Preferentemente,

significa los niimeros 0, 1,2,3 0 4.

Preferentemente,

significa metileno o etileno substituidos respectivamente, en caso dado, por
metilo, por etilo, por metoxicarbonilo o por etoxicarbonilo,

Preferentemente,

significa hidroxi, mercapto, amino, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-
butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s o t-butiltio, metilamino,
etilamino, n- o i-Pmpilnmino, n-, i-, s- o t-butilamino, dimetilamino o
dietilamino.

Preferentemente,

significa hidroxi, mercapto, amino, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, n-, i-, s- 0 t-
butoxi, l-metilhexiloxi, aliloxi, l-aliloximetil-etoxi, metilito, etiltio, n- o i-
propiltio, n-, i-, s- o t-butiltio, metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s-
o t-butilamino, dimetilamino o dietilamino.

Preferentemente,

significa metilo, etilo, n- o i-propilo substituidos respectivamente, en caso dado,
por flior, per cloro y/o por bromo.

Preferentemente,

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

- e———
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butenilo, propinilo o butinilo, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo, etoxietilo,

dioxolanilmetilo, furilo, furilmetilo, tienilo, tiazolilo, piperidinilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por fldor y/o por cloro, o significa fenilo
substituido, en caso dado, por flior, por cloro, por metilo, por etilo, por n- o i-
propilo, por n-, i-, s- o t-butilo.

Preferentemente,

significa hidrégeno, significa metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo,
propenilo, butenilo, propinilo o butinilo, metoximetilo, etoximetilo, metoxietilo,
etoxietilo, dioxolanilmetilo, furilo, furilmetilo, tienilo, tiazolilo, piperidinilo
substituidos respectivamente, en caso dado, por flior y/o por cloro o significa
fenilo substituido, en casc dado, por flior, por cloro, por metilo, por etilo, por n-
o i-propilo, por n-, i-, s o t-butilo, 0 R” y R'* significan también, conjuntamente,
uno de los restos —CH;-O-CH;-CH;- y -CH3-CH>-O-CHz-CH3-, que estén
substituidos, en caso dado, por metilo, por etilo, por furilo, por fenilo, por un
anillo bencénico sobreanillado o por dos substituyentes que forman, junto con el
itomo de carbono, con el que estAn enlazados, un carbociclo con 5 o 6 miembros.
Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, fllior, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n- o i-
propilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo o fenilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo.
Preferentemente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo substituidos
respectivamente, en caso dado por hidroxi, por ciano, por fléor, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi.

Preferentemente,

significa hidrégeno, ciano, flGor, cloro, bromo, o significa metilo, etilo, n- o i-

704
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propilo, n-, i-, s- o t-butilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo o

fenilo substituidos respectivamente, en caso dado por flior, por cloro y/o por
bromo.
Preferentemente,

x! significa nitro, ciano, flior, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, - 0
t-butilo, difliormetilo, diclorometilo, triflGormetilo, triclorometilo,
clorodifliormetilo, fliordiclorometilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
difléormetoxi o trifliormetoxi.

Preferentemente,

x? significa hidrégeno, nitro, ciano, fliior, cloro, bromoe, metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i-, s- o t-butilo, diflionmetilo, diclorometilo, trifliormetilo, triclorometilo,
clorodifldormetilo, fliordiclorometilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
difliormetoxi o triflGormetoxi.

Preferentemente,

X®  significa hidrégeno, nitro, ciano, flior, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo,
n-, i-, s- o t-butilo, diflGormetilo, diclorometilo, trifliormetilo, triclorometilo,
clorodiflGormetilo, flGordiclorometilo, metoxi, etoxi, n- o i-propoxi,
difliormetoxi o trifliormetoxi.

Preferentemente,

t significa los nimeros 0, 1,2, 3 0 4.
Preferentemente,

v significa los nimeros 0, 1,2, 3 0 4.
Preferentemente,

R2  significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo.
Preferentemente,

R® significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo.
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Preferentemente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, metoxi, etoxi,
n- 0 i-propoxi, n-, i-, s- o t-butoxi, metiltio, etiltio, n- o i-propiltio, n-, i-, s- 0 t-
butiltio, metilamino, etilamino, n- o i-propilamino, n-, i-, s- o t-butilamino,
dimetilamino o dietilamino substituidos respectivamente, en caso dado, por
ciano, por flior, por cloro, por metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, o significa
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclopropiloxi, ciclobutiloxi,
ciclopentiloxi, ciclohexiloxi, ciclopropiltio, ciclobutiltio, ciclopentiltio,
ciclohexiltio, ciclopropilamino, ciclobutilamino, ciclopentilamino o
ciclohexilamino substituidos, respectivamente, en caso dado, por ciano, por fltior,
por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo.

Preferentemente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, 0 s-butilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por flior, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo o
butinilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por fliior, por
cloro o por bromo, o significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo
substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por flior, por cloro, por
bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo.

Preferentemente,

significa hidrégeno, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i- o s-butilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por hidroxi, por flior, por cloro, por
metoxi, por etoxi, por n- o i-propoxi, significa propenilo, butenilo, propinilo o
butinilo substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, pro flor, por
cloro o por bromo, significa ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo

substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, por fltor, por cloro, por

* 11 e el A r—

2\



——ET e T

-87-
bromo, por metilo, por etilo, por n- o i-propilo o significa fenilo substituido, en

caso dado, por nitro, por ciano, por flaor, por cloro, por bromo, por metilo, por
etilo, por n- ¢ i-propilo, por n-, i-, s- 0 t-butilo, por trifliormetilo, por metoxi, por
etoxi, por n- o i-propoxi, por diflGormetoxi o por trifliormetoxi, o junto con R®
significa butano-1,4-diilo (trimetileno), pentano-1,5-diilo, 1-oxa-butano-1,4-diilo
o 3-oxa-pentano-1,5-diilo substituidos respectivamente, en caso dado, por metilo
o por etilo.

Preferentemente,

x* significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,
flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo triflGormetilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, difliormetoxi ¢ trifliormetoxi.

Preferentemente,

X*  significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,
flGor, cloro, bromo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, s- o t-butilo, trifléormetilo,
metoxi, etoxi, n- o i-propoxi, difliormetoxi o trifliormetoxi.

En la tabla siguiente se han dado ejemplos de los compuesios de la formula (11a)
muy especialmente preferentes como protectores contra los hetbicidas segn la invencién.

Tabla: Ejemplos de compuestos de la férmula (Ila)

‘*"r@ I (1)
AT RM
Ejemplo |(Posiciones)

Nr. X)u Al R"

21L
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Ejemplo | (Posiciones)
Nr. XNa Al R"
I1a-1 @ c,@cCl ""“N'N\ OCH;
H,C oc
g H,
1la-2 (2)ClL, (4)Cl "“"N'N\ OCH;,
H,C
e
iIa-3 (2)Cl, (4)Cl "“"N'N\ OC3H;
H,C
ocC
g H,
Ila-4 (2)Cl,(4)Cl ~ ,N\ OC;H;s
H,C
JocH,
Ila-5 (2)Cl ~N ,N\ OCH;
Ila-6 (2)ClL, (4) Cl ~N ,N\ OCH,

LS
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Ejemplo )} (Posiciones)
Nr. X"a Al RY
Ila-7 2 F ~N ,N\ OCH;
1la-8 F ...,__N,N\ OCH,

Cl
Ia-9 2)CL@#)Cl .___N,N\ OC:H;

g
cl,C
Ila-10 (2)Cl, (4)CF; ~ ,N\ OCH,
?_3’

la-11 (2) Cl1 —~ ,N\ OCH,

F
Na-12 - OC,H;s

Z'Iq
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Ejemplo |(Posiciones)
Nr. XYm Al R
Ila-13 @)ClL#Cl —~ S OC:Hs
HC
Na-14 2)CL @) Cl .\N,N\ OC;Hs
C,H.,-l
Tla-15 @)Cl, (4 Cl ~u N OC;H;s
CH,t
Ma-16 ) C1, (4) Cl g. OC,Hs
X
O=N
Na-17 @ Cl, @A OC;H;
~r ’
O—N
Ila-18 - OH
\
N
o]

En la tabla siguiente se han dado ejemplos de los compuestos de la férmula (fIb)

muy especialmente preferentes como protectores contra los herbicidas segin la invencitn.

N i
0\ 2 16

A" R

Tabla: Ejemplos de compuestos de la férmula {I1b)

(1)

ANy



Ejemplo | (Posici6n) | (Posicitn) .

Nr. X2 x3 Al RY

b1 {3 - CH, OH
C!

b2 [(5) - CH; OCH,
cl

b3 [(5) - CH; OC;H;
Cl

4 |(5) - CH, OC;Hyn
Cl

@ Ib-5 5 - CH; OC;Hi

cl

b6 |[(5 - CH, OCHs-n
Cl

-7 (5 - CH, OCH(CH,)CsH,-n
Cl

I8 (5 ) CH; OH
cl F

m9 [5 @ CH; OH
cl Cl

ib-10 |5 - CH; OCH;CH=CH;
Cl

b-11 |5 - CH; OCHy-i
cl

fEE=TT 1

'
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Ejemplo | (Posicién) | (Posicién)
Nr. X2 x A? R"
b-12  [(5) - CH: ﬁHa
CH
Cl H, -
i
vy
.-G
O“H CH,
11b-13 (5 - clHa OCH,;CH=CH;
cl HE
o
N
IIb-14 (5) - ?,HE 0OC;H;
. e
/ﬁ\
15 |(5) - Hs |OCH;3
Oa O
c Y
AN

En la tabla siguiente se han dado ejemplos de los compuestos de la férmula (Iic)
muy especialmente preferentes como protectores contra los herbicidas segin la invencién.

i R17
R' N~

Lo

(lic)

Tabla: Ejemplos de compuestos de la férmula (lic)

Ejemplo Nr.

N(RIT ,R“)

ARS
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Ejemplo Nr.
RI‘ N(RIT ,RI.)
lic-1 CHCl; | N(CH;CH-CH
Ilc-2 CHCl; HC CH,
<5
/
Tic-3 CHCl RC_ on
o)
CH,
Ilic4 CHCI; ;
\U
Hc-5 CHC); HLC  cH
xed
cﬂHi
Tic-6 CHCR H,
N
8
Tic-7 CHCR, H,CXCH’
™N" "o
Q
4 Y

4y
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En la tabla siguiente se han dado ejemplos de los compuestos de la férmula (1id)

muy especialmente preferentes como protectores contra los herbicidas segin la invencién.

R%
OY'!I X%, »
L \@ ,'? 0
SO,
o (11d)
Tabla: Ejemplos de compuestos de la férmula (11d)
Ejemplo (Posiciones) (Posiciones)
Nr. R® RrR® R* X x5,
I1d-1 H H CH, (2) OCH; -
11d-2 H H CoHs (2) OCH, -
1ld-3 H H CiHrn 2)OCH, -
1d-4 H H CyHri (2) OCH, -
11d-5 H H A (2) OCH,4 -
1ld-6 H H CH; (2) OCH;, -
(5) CH,
Iid-7 H H C:Hs (2) OCH,4 -
(5) CH,
1d-8 H H CiHyn (2) OCH; -
(5) CH,
Ild-9 H H CiHri (2) OCH, -
(5) CH,




= s il

Ejemplo = (Posiciones) (Pasiciones)

Nr. R® ) R™ X" [ g ¥

11d-10 H H (2) OCH, -

A (5) CH,

Id-11 H H OCH; (2) OCH, -
(5) CH;

1id-12 H H OC;H; (2) OCH, -
(5)CH,

Ild-13 H H OC3Hy-i (2) OCH; -
(5) CH;

lid-14 |H H SCH; (2) OCH, -
(5) CH,

1id-15 H H SC;H;s (2) OCH; -
(5) CH;

IId-16 H H SC;3Hy-i (2) OCH, -
(5) CH;

nd-17 |H H NHCH, (2) OCH; -
(5) CH,

Ild-18 H H NHC:H; (2) OCH, -
(5)CH;,

1id-19 H H NHG;3H7-i (2) OCH; -
(5)CH;

nd20 |H H N (2) OCH; -
(5)CH,
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Ejemplo = (Posiciones) (Posiciones)
Nr. R® R® R¥ < X,

I1d-21 H H NHCH, (2) OCH, -

lid-22 H H NHC;Hi (2) OCH; -

11d-23 H H N(CHs), (2) OCH; -

lid-24 H H N(CHy); (3)CH; -

4)CH,
lId-25 H H CH7-O-CH3 ([(2)OCHj3 -

En la tabla siguiente se han dado ejemplos de los compuestos de a fdrmula (Iie)
muy especialmente preferentes como protectores contra los herbicidas segin la invencién.

721

R ),
) i x)
R N X,
so!
o (1le)

Tabla: Ejemplos de compuestos de la formula (Ue)
Ejemplo (Posiciones) (Posiciones)
Nr. R®? R R¥ X% x*
lle-1 H H CH, (2) OCH; -
Me-2 H H CyHs (2) OCH, -
Ile-3 H H C3;Hyn (2) OCH; -
lle-4 H H Cs;Ho-i (2) OCH, -
lle-5 H H A (2) OCH; -

semmpms g g . ¢ ————
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Ejemplo = (Posiciones) (Posiciones)
Nr. R¥ R® R* X% x5,
lle-6 H CH; CH;, (2) OCH, -
lle-7 H H CH, (2) OCH; -
(5) Chs
lle-8 H H CiHs (2) OCH, -
(5)CH;
le-9 H H CsHrn (2) OCH; -
(5) CHs
1le-10 H H CyHri (2) OCH,3 -
(5)CH,
Ile-11 H H (2) OCH, -
A (5) CH,
lle-12 H CH, CH; (2) OCH,3 -
(5) CH,

Como compuestos mejoradores de la compatibilidad con las plantas de cultivo
[componente (b’)] son los mas preferentes, Cloquintocet-mexilo, Fenchlorazol-etilo,
Isoxadifen-etilo, Mefenpyr-dietilo, Furilazole, Fenclorim, Cumyluron, Dymron,
Dimepiperste y los compuestos Ile-5 y lle-11, debiéndose sefialar especiaimente
Cloquintocet-mexilo y Mefenpyr-dietilo.

En la tabla siguiente se han dado ejemplos de combinaciones herbicidas, selectivas,
segln {a invencidn, constituidas, respectivamente, por un producto activo de la fdrmula (I)
y, respectivamente, uno de los protectores anteriormente definidos.

Tabla: Ejemplos de combinaciones segin 1a invencién.

2.



Producto activo de la férmula (I) = Protector
I-1 Cloquintocet-mexilo
[-1 Fenchlorazole-etilo
[-1 Isoxadifen-etilo
I-1 Mefenpyr-dietilo
I-1 Furilazole
I-1 Fenclorim
I-1 Cumyluron
I-1 Daimuron /Dymron
I-1 Dimepiperate
I-1 Ile-11
[-1 lle-5
-2 Cloquintocet-mexilo
-2 Fenchlorazole-etilo
-2 Isoxadifen-etilo
1-2 Mefenpyr-dietilo
I-2 Furilazole
I-2 Fenclorim
I-2 Cumyluron
I-2 Daimuron /Dymron
I-2 Dimepiperate
-2 Tle-1}
12 Ile-5
1-3 Cloquintocet-mexilo
13 Fenchlorazole-etilo
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Producto activo de la férmula (I) = Protector
I3 Isoxadifen-etilo
I-3 Mefenpyr-dietilo
1-3 Furilazole
-3 Fenclorim
1-3 Cumyluron
I3 Daimuron /Dymron
I3 Dimepiperate
I-3 [Te-5
I3 Ile-11
14 Cloquintocet-mexilo
14 Fenchlorazole-etilo
14 Isoxadifen-etilo
14 Mefenpyr-dietilo
-4 Furilazole
14 Fenclorim
14 Cumyluron
14 Daimuron /Dymron
1-4 Dimepiperate
14 Ile-11
-4 lle-5
I-5 Cloquintocet-mexilo
I-5 Fenchlorazole-etilo
I-5 Isoxadifen-etilo
I-5 Mefenpyr-dietilo

72y



TR

Producto activo de la férmula (I) = Protector
I-5 Furilazole
I-5 Fenclorim
I-5 Cumyluron
1-5 Daimuron /Dymron
I-5 Dimepiperate
I-5 ile-5
I-5 lle-11
I-6 Cloquintocet-mexilo
I-6 Fenchlorazole-etilo
I-6 Isoxadifen-etilo
-6 Mefenpyr-dietilo
I-6 Furilazole
I-6 Fenclorim
1-6 Cumyluron
1-6 Daimuron /Dymron
I-6 Dimepiperate
I-6 Ile-5
16 Ile-11
I-7 Cloguintocet-mexilo
1.7 Fenchlorazole-etilo
I-7 Isoxadifen-etilo
I-7 Mefenpyr-dietilo
I-7 Furilazole
-7 Fenclorim
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Producto activo de Ia formula (I) = Protector
I-7 Cumyluron
I-7 Daimuron /Dymron
I-7 Dimepiperate
17 le-5
1-7 Ne-11
I-8 Cloquintocet-mexilo
I8 Fenchlorazole-etilo
I3 Isoxadifen-etilo
I8 Mefenpyr-dietilo
18 Furilazole
I-8 Fenclorim
-8 Cumyluron
1-8 Daimuron /Dymron
18 Dimepiperate
18 Ile-5
I-8 Ile-11

Los compuestos, a ser empleados 8 modo de protectores, de la férmula general (IIa)

son conocidos y/o pueden prepararse segiin procedimientos en s{ conocidos (véanse las
publicaciones WO-A-91/07874, WQ-A-95/07897).

Los compuestos, & ser empleados a modo de protectores, de la formula general (1Ib)

son conocidos y/o pueden prepararse segin procedimientos en si conocidos (véase la
publicacién EP-A-191736).

Los compuestos, a ser empleados a modo de protectores, de la férmula general (Iic)
son conocidos y/o pueden prepararse segiin procedimientos en s conocidos (véanse las

- E——— A —————
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publicaciones DE-A-2 218 097, DE-A-2 350 547).

Los compuestos, a ser empleados a modo de protectores, de la fSrmula general (I1d)
son conocidos y/o pueden prepararse seglin procedimientos en si conocidos (véanse las
publicaciones DE-A-19 621 522 / US-A-6 235 680).

Los compuestos, a ser empleados a modo de protectores, de la férmula general (Ile)
son conocidos y/o pueden prepararse seglin procedimientos en si conocidos (véanse las
publicaciones W0O-A-99/66 795 / US-A-6 251 827).

Se ha encontrado shoras, sorprendentemente, que las combinaciones de los
productos activos, anteriormente definidas, constituidas por cetoenoles substituidos de la
formula general (I) y por los protectores (antidotos) constituidos por los componentes
(b’), anteriormente indicados, presentan una actividad herbicida especialmente buena
con una compatibilidad muy buena para las plantas de cultivo que pueden emplearse en
sus cultivos, especialmente en cereales, (ante todo en trigo) asi como también en soja,
papas, maiz y arroz para la lucha selectiva contra las malas hierbas.

En este caso debe considerarse como sorprendente que entre una pluralidad de
protectores o de antidotos conocidos, que son capaces de antagonizar el efecto daflino de
un herbicida sobre las plantas de cultivo, precisamente los compuestos, anteriormente
indicados, del grupo (b") secan adecuados para eliminar casi por completo el efecto
dailino de los cetoenoles ciclicos, substituidos de la formula (), sobre las plantas de
cultivo, sin que se perjudique en este caso de manera apreciable la actividad herbicida
frente a las malas hierbas.

En este caso debe sefialarse el efecto especialmente ventajoso de los
componentes de la combinacién preferentes y més preferentes entre los componentes de
la combinacion del grupo (b"), especialmente en lo que se refiere a su inocuidad frente a
las plantas de cereales, tales como por ejemplo trigo, cebada y centeno, as{ como

también malz y arroz, a modo de plantas de cultivo.

729
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Las combinaciones de los productos activos, segin la invencién, pueden

emplearse, por ejemplo, en las plantas siguientes:

Si se emplea, por ejemplo, segin el procedimiento (A) el N-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil-acetil)-1-amino-ciclohexano-carboxilato de etilo como producto de partida,
podré representarse el desarrollo del procedimiento segn la invencién por medio del

esquema de reaccion siguiente:

OH (¢l

Cl CH
o ] 1. Bage N\ Hy
——
n 2 H HN
- OCH
OCH, o :

H,C,0,C

Si se emplea, por ejemplo, segiin el procedimiento (B) el O-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenilacetil)-2-hidroxiisobutirato de etilo, podri representarse el desarrollo del

procedimiento segiin la invencidn por medio del esquema de reaccién siguiente:

CO,C.H;,
HG /  ci c cH
HC 1. Base HC HO 3
o CH, 2, He X
H,C
(o) OCH, 0 o OCH,

Si se emplea, por ejemplo, segiin el procedimiento (C) el 2-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil)-4-(4-metoxi)-bencilmercapto-4-metil-3-oxo-valerianato de etilo, podrd
representarse el desarrollo del procedimiento segln la invencién por medio del esquema

de reaccidn siguiente:
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HG CH @ CH
ac|do HO
C =
~° HC s OCH,
HeC; (o]

Si se emplean, por ejemplo, segiin el procedimiento (D) el (clorocarbonil)-2-[(2-

H,CO

cloro-4-metil-6-metoxi)-fenil)]-ceteno y acetona como compuestos de partida, podrd
representarse el desarrollo del procedimiento segln la invencién por medio del esquema

de reaccion siguiente:

. ol
HC OCH, o H, OH
0 + J Base
HC” “CH, —— |
@ coc 0% 0" cH,
OCH,

Si se emplean, por ejemplo, segin el procedimiento (E) el (clorocarbonil)-2-(2-
cloro-4-metil-6-metoxi-fenil)-ceteno y la tiobenzamida como productos de partida,
podré representarse el desarrollo del procedimiento segiin la invencién por medio del

esquema de reaccion siguiente:

m@
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Si se emplea, por ejemplo, segin el procedimiento (F) el 5-(2-cloro-4-metil-6-

metoxi-fenil)-2,3-trimetilen-4-oxo-valerianato de etilo, podrd representarse el desarrollo
de! procedimiento segiin la invencién por medio del esquema de reaccidn siguiente:

OCH,

CO,C.H, Cl

Si se emplea, por ejemplo, segiin el procedimiento (G) el 5-[(2-cloro-4-metil-6-
metoxi)-fenil]-2,2-dimetil-S-oxo-hexanoato de etilo, podrd representarse el desarrollo

del procedimiento segfin la invencion por medio del esquema de reaccién siguiente:

Si se emplean, por ejemplo, segiin el procedimiento (Ha) la hexahidropiridazina
y el (clorocarbonil)-2-[(2-cloro-4-metil-6-metoxi)-fenil}ceteno como productos de
partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema

siguiente:

OCH, H OCH,

M Cc=0
N N
C& + ch S C& \ CH!
“H cocl
cl
o)

c

Si se emplean, por ejemplo, segin el procedimiento (HP) la hexahidropiridazina

230
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y el (2-cloro-4-metil-6-metoxi)-fenilmalonato de dimetilo como productos de partida,

podré representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema siguiente:

H ocH,
C + HC GO’CH’ CE N H,
CO,CH, o
o

Si se emplea, por ejemplo, seglin el procedimiento (Hy) la 1-etoxicarbonil-2-[(2-
cloro-4-metil-6-metoxi)-fenilacetil]-hexahidropiridazina como producto de partida,
podré representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema siguiente:

/oo,c H & . o
CH, ———-
NS CH,
Ch
0 OCH,

Si se emplea, por ejemplo, segiin el procedimiento (o) la 3-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil)-5,5-dimetilpirrolidin-2,4-diona y el cloruro de pivaloilo como productos
de partida, podré representarse el desarrollo del procedimiento segtn la invencién por
medio del esquema de reaccion siguiente:

o, CH, cH,
o<
OH c' oH H,c—|—ooc| : CH,
H,C \ ] CH, H,C CHa
N
HSCHN — H,c HN
\,  OCH, Buse \  ocn,

Si se emplean, por ejemplo, segin el procedimiento (If) la 3-(2-cloro-4-metil-6-

metoxi-fenil)-4-hidroxi-S-fenil-A’~dihidrofuran-2-ona y anhidrido acético como
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productos de partida, podré representarse el desarrollo del procedimiento segiin la

invencién por medio del esquema de reaccion siguiente:

QCH,

Ll ~
OH H o]

Si se emplean, por ejemplo, segiin el procedimiento (J) la 8-[(2-cloro-4-metil-6-
metoxi}-fenil]-l-an-biciclo—(4,3,0l")—nonan—?,9—diona y el cloroformiato de etoxietilo
como compuestos de partida, podré representarse el desarrollo del procedimiento segiin

la invencién por medio del esquema de reaccidn siguiente:;

i CH
o -Cl
o«
OCH, o c H, CaHgO-(CH,),0C-0
—( ©ocH
N“To

Si se emplean, por ejemplo, segilin el procedimiento (K) la 3-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil)-4-hidroxi-5-metil-6-(3-piridil)-pirona y el cloromonotioformiato de metilo
como productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién de la manera

siguiente:

7232



Si se emplean, por ejemplo, segin el procedimiento (L) la 3-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil)-5,5-pentametilen-pirrolidin-2,4-diona y el cloruro de metanosulfonilo
como productos de partida, podra representarse el desarrollo de la reaccién por medio

de] esquema de reaccidn siguiente:

| 0-80,CH,
OH + CI-S0,-CH, cl
N CH,
> N CH,
HN Base HN
O ocH,

O ocH,

Si se emplean, por ejemplo, segln el procedimiento (M) la 3(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil}4-hidroxi-5,5-dimetil-A’-dihidrofuran-2-ona y el cloruro del #cido
metanotio-fosfonico-(éster de 2,2,2-trifloretilo) como productos de partida, podrd

representarse el desarrollo de la reaccién por medio del esquema de reaccidn siguiente:

S OCH,CF
CH; oH i 0-pZ i
3 OCH,CF “F~cH
H,C 4 . c'___P:CH: 3 CH, 3
CH H,C
o ’ " 3 CH
0 ocH, Basa 0 :
O ocH,

Si se emplean, por ejemplo, segiin el procedimiento (N) la 3-(2-cloro-4-metil-6-
metoxi-fenil)-S-ciclopropil-5-metil-pirrolidin-2,4-diona y NaOH como componentes,
podra representarse el desarrollo del procedimiento segiin la invencién por medio del

esquema de reaccion siguiente:

1 e T U " . ——

733
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Na(+)
OH ¢l owE ¢
N N
HC L H, NaOH Heol H,
[o] OCH, (e OCH,

Si se emplean, por ejemplo, seglin el procedimiento (O) variante a, 1a 3-(2-cloro-
4-metil-6-metoxi-fenil)}-4-hidroxi-5-tetrametilen-A*-dihidro-furan-2-ona y el isocianato
de etilo como productos de partida, podré representarse el desarrollo de la reaccién pot

medio del esquema de reaccion siguiente:

oH C
\ C,H;-N=C=0
CH, —_—b
O
O  OcH,

O OCH,

Si se emplean, por ejemplo, segin el procedimiento (O) variante B, la 3-(2-cloro-
4-metil-6-metoxi-fenil)-5-metil-pirrolidin-2,4-diona y el cloruro de dimetilcarbamidilo
como productos de partida, podré representarse ¢l desarrollo de la reaccién por medio
del esquema siguiente:

o ot
OH CI U e Y o
MO N o c
n CH, CHy , MO
O OCH,
O OCH,

Los compuestos de ia férmula (11)

-t 1 . w o e —— ——
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A (]
A/OO‘R X

BTN
o

OWtY

A,B,D,W,X,YyR® tienen los significados anteriormente indicados,

necesarios como productos de partida para el procedimiento (g) segiln [a invenci6n, son

NUCVvos.

an

en la que

Se obtienen los ésteres del acilaminoécidos de 1a fdrmula (11) por gjemplo sf se
acilan derivados de aminoéicidos de la férmula (XXXIII)
A
%

_NH
D

coR
(XX1II)

en laque

A,B,R*yD tienen los significados anteriormente indicados,

con derivados del 4cido fenilacético, substituidos, de la formula (XXIV)
X

Y (Xx1V)
coz

en laque

W, XeY tienen el significado anteriormente indicado y

YA significa un grupo disociable, introducido por medio de reactivos de activacion
de los dcidos carboxilicos tales como carbodiimidazol, carbonildiimidas (tales
como, por ejemplo, diciclohexilcarbodiimida) reactivos de fosforilacién (tales
como, por ejemplo, POCly, BOP-Cl), agentes de halogenacién por ejemplo

cloruro de tionilo, cloruro de oxalilo, fosgeno o ésteres del 4cido cloroférmico,

&5
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(Chem. Reviews 52, 237-416 (1953); Bhattacharya , Indian J.Chem. §, 341-5, 1968)

o si se esterifican acilaminodcidos de la férmula (XXV)
A
B

>r(:()aH X
N

T,
Ow Y

A,B,D,W,XeY tienen los significados anteriormente indicedos,
(Chem. Ind. (Londres) 1568 (1968)).
Los compuestos de la formula (XXV)
A, COH

8-l

X
°w Y

A,B,D,W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

en la que

50N NUEVOs.

Se obtienen los compuestos de la férmula (XXV), si se acilan, por ejemplo segfin
Schotten-Baumann (Organikum, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin
1977, pigina 505), aminoécidos de la formula (XXVI)

A _COH
871
o-NH (XXVI)

en la que

A,ByD ticnen los significados anteriormente indicados,
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con derivados del dcido fenilacético, substituidos, de la férmula (XXIV)

X

Y (XX1V)
coz

w

en la que
W, XeY tienen los significados anteriormente indicados y
YA tiene el significado anteriormente indicado.

Los compuestos de 1a formula (XXIV) son nuevos. Estos pueden obtenerse segiin
procedimientos conocidos en principio (véase por ejemplo H. Henecka, Houben-Weyl,
Methoden der Organischen Chemie, tomo 8, péginas 467-469 (1952)).

Se obtienen los compuestos de la férmula (XXIV), por ejemplo, si se¢ hacen
reaccionar écidos fenilacéticos, substituidos, de la farmula (XX VII)

X

Y‘Qﬂ (XXVII)
COMH

W

en la que

W,XeY tienen el significado anteriormente indicado,

con agentes de halogenacién (por ejemplo cloruro de tionilo, bromuro de tionilo, cloruro
de oxalilo, fosgeno, tricloruro de fésforo, tribromuro de fésforo o pentacloruro de
fosforo), apentes de fosfonilacién tales como (por ejemplo POCIl;, BOP-Ci),
carbonildiimidazol, carbonildiimidas (por ejemplo diciclohexilcarbonildiimida) en caso
dado en presencia de un diluyente (por ejemplo hidrocarburos aliféticos o arométicos, en
caso dado clorados, tales como tolueno o cloruro de metileno o éteres, por ejemplo

tetrahidrofurano, dioxano, metil-terc.-butiléter) a temperaturas desde ~20°C hasta 150°C,

T ————
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preferentemente desde —10°C hasta 100°C.

Los 4cidos hetarilacéticos de la formula (XXIII) y (XXVI) son parcialmente
conocidos y/o pueden prepararse seglin procedimientos conocidos (véase, por ejemplo,
Compagnon, Miocque Ann. Chim. (Paris) [14] 5, paginas 11-22, 23-27 (1970)).

Los écidos aminocarboxilicos ciclicos, substituidos, de la férmula (XXVI), en la
que A y B forman un anillo, pueden obtenerse, en general, segiin la sintesis de Bucherer-
Bergs o segiin la sintesis de Strecker y en este caso se obtienen respectivamente en
diversas formas isdmeras. De este modo bajo las condiciones de la sintesis de Bucherer-
Bergs se obtienen preponderantemente los isémeros (designados a continuacién como B
con objeto de simplificar), en los cuales el resto R y el grupo carboxilo se encuentran en
pasicién ecuatorial, mientras que segin las condiciones de Strecker se obtienen
preponderantemente los isémeros (designados a continuacién como & con objeto de

simplificar, en los cuales el grupo amino y el resto R se encuentran en posicién

ecuatorial
R NH, rRH coH
R ook R M
H H
Sintesis de Bucherer-Bergs Sintesis de Strecker
(isémero B) (isémero o)

(L. Munday, J. Chem. Soc. 4372 (1961); J.T. Eward, C. Jitrangeri, Can. J. Chem. 53,
3339 (1975).

Ademis, pueden prepararse los compuestos de partida, empleados en el
procedimiento (A) anterior de la férmula (II)
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D
o W Y

A,B,D,W,X,YyR® tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

si se hacen reaccionar aminonitrilos de la férmula (XXVIII)

A B
"""i‘ C=N (XXVIII)
D

en la que
A,ByD tienen los significados anteriormente indicados,
con derivados del dcido fenilacético, substituidos, de la fdrmula (XXIV)

Y
oz (XXIV)

w

en la que

W, X,YyZ tienen los significados anteriormente indicados,
para dar compuestos de la férmula (XXIX)

X
Y ? (XXIX)
N —
C=N
W o )( =
A B
en la que
A,B,D,W,XeY tienen los significados anteriormente indicados,
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y éstos se someten a continuacion a una alcohdlisis 4cida,

Los compuestos de la formula (XXIX) son igualmente nuevos.

Los compuestos, necesarios como productos de partida en el procedimiento (B)

segin la invencién, de [a formula (11I)

8T

(1))
o
w Y

A,B,W,X,YyR® tienen los significados anteriormente indicados,

A__CoR
0

en laque

SON NUEVOS.

Pueden obtenerse segiin métodos conocidos en principio.
De este modo se obtienen los compuestos de la férmula (II1) por ejemplo si

se acilan ésteres de dcidos 2-hidroxicarboxilicos de la férmula (XXX-A)
A > co,R"
B OH (XXX-A)
en la que

A,ByR® tienen los significados anteriormente indicados,
con derivados del Acido fenilacético, substituidos, de la férmula (XXIV)
X

Y (XXIV)
coz

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,
(Chem. Reviews 52, 237-416 (1953).

240
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Ademds, se obtienen los compuestos de la férmula (I1I), si

se alquilan icidos fenilacéticos substituidos de la férmula (XXVII)

X
COH
Y (XXVID)

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,

con ésteres de dcidos a-halogenocarboxilicos de la férmula (XXX-B)
A COR°

(XXX-B)
B Hal

en laque
A ByR® tienen los significados anteriormente indicados y
Hal significa cloro o bromo.
Los compuestos de la férmula (XXVII) son nuevos
Los compuestos de Ia férmula (XXX-B) pueden ser adquiridos en el comercio.

De manera cjemplificativa se obtienen los compuestos de la férmula (XX VII),
X

CO,H
Y (XXVII)

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,

si se saponifican ésteres de dcidos fenilacéticos de la formula (XXXI)
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Y coA° (XXXI)

en la que
W, X, Y yR* tienen el significado anteriormente indicado,
en presencia de icidos o de bases, en presencia de un disolvente bajo condiciones
normalizadas, conocidos en general. Ademds, se obtienen los dcidos fenilacéticos de la
férmula (XX VH) segiin el procedimiento (Q).

Los compuestos de la fdrmula (XXXI) son nuevos.

Los compuestos de la férmula (XXX1)

X

co,A" (XXXI)

en la que

W, X, Y yR® tienen el significado anteriormente indicado,

sc obtienen, por ejemplo, segilin ¢l procedimiento (R) descrito en los ejemplos,

si se hacen reaccionar ésteres de 4cidos fenilacéticos der la formula (XXXI-a)
X

co,A° (XXXI-2)

en la que

R, XeY ticnen el significado anteriormente indicado, y

w significa haldgeno (especialmente significa bromo),

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

catalizador (preferentemente sales de cobre tal como, por ejemplo bromuro cuproso(l)).
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Los ésteres del icido fenilacético de la férmula (XXXI-a) son conocidos, en

principio, por la solicitud WO 96/35 664 o pueden obtenerse seglin los procedimientos
allf descritos.

Ademés, se obtienen los ésteres del écido fenilacético de la férmula (XXXI)
segin el procedimiento (Q) descrito méas adelante, por esterificacién de los dcidos
fenilacéticos de la férmula QOCVII), allf obtenidos, seg(in los métodos usuales.

Los compuestos, necesarios como productos de partida en el procedimiento (C)
anterior, de la férmula (1V)

Q\s

A CO

V) B>l/ X
o]

(Iv)
7/
8
R o
W Y

en la que

A,B,V,W, X, YYR® tienen los significados anteriormente indicados
SON Nuevos.

Estos pueden obtenerse segtin procedimientos conocidos en principio.

Se obtienen los compuestos de la férmula (IV) por ejemplo, si se acilan

compuestos de la férmula (XXXI)

X
co,R’
Y (XXXI)

en la que

W, X, Y yR* tienen los significados anteriormente indicados,

con halogenuros de 2-benciltio-carbonilo de la formula (XXXII)

245
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A Byv tienen los significados anteriormente indicados y

en la que

Hal significa halégeno (especialmente cloro o bromo),
en presencia de bases fuertes (véase por ejemplo la publicacién de M.S. Chambers, E.J.
Thomas, D.J. Williams, J. Chem. Soc. Chem. Commun., (1987), 1228).

Los halogenuros de benciltio-carbonilo de la férmula (XXXI!) son parcialmente
conocidos y/o pueden prepararse segln procedimientos en si conocidos (J. Antibiotics
(1983), 26, 1589).

Los halégenocarbonilcetenos de la férmula (VI), necesarios como productos de
partida en los procedimientos anteriores (D), (E) y (H-), son nuevos. Estos pueden
obtenerse de manera sencilla segin métodos conocidos en principio (véanse por ejemplo
las publicaciones Org. Prep. Proced. Int., 7, (4), 155-158, 1975 y DE 1 945 703). De este
modo se obtienen, por ejemplo, los compuestos de la formula (VI)

=0
X I

COHal (V1)

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados y
Hal significa cloro o bromo,

si

s¢ hacen reaccionar 4cidos fenilmaldnicos, substituidos, de la férmula (XXXIIT)

O e -
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W
_COOH
Y CH_ (XXXilI)
COOH
X

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,

con halogenuros de acilo, tal como, por ejemplo, cloruro de tionilo, clorure de fésforo
(V), cloruro de fésforo (III), cloruro de oxalilo, fosgeno o bromuro de tionilo, en caso
dado en presencia de catalizadores tales como, por ejemplo dietilformamida, metil-
estearilformamida o trifenilfosfina y, en caso dado, en presencia de bases tales como,
por ejemplo, piridina o trietilamina.

Los 4cidos fenilmal6nicos substituidos de la férmula (XXXIII) son nuevos. Estos
pueden obtenerse de manera sencilla segin procedimientos conocidos (véanse por
ejemplo las publicaciones Organikum, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften,
Berlin 1977, péginas 517 y siguientes, EP-A-528 156, WO 96/35 664, WO 97/02 243,
WO 97/01535, WO 97/36868 y WO 98/05638).

De este modo, se obtienen los 4cidos fenilmaldnicos de 1a férmula (XXXIII)

X
COH

Y (XXX
COH

en la que

W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,
si se saponifican ésteres del icido fenilmalénico de la férmula (XI)
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X
COU
Y (XD)
COU
W

W, XeY tienen e} significado anteriormente indicado, y
U  significa OR® o NH;,

en laque

donde R® tiene el significado anteriormente indicado,
en primer lugar en presencia de una base y de un disolvente y, a continuacién, se
acidifican cuidadosal;lente (EP-528 156, WO 96/35 664, WO 97/02 243).

Los ésteres del dcido malénico de la férmula (XT)

X
cou

Y XD
cou

en la que

W,XeY tienen el significado anteriormente indicado, y

U significa OR® 0 NH;, donde R® tiene el significado anteriormente
indicado,

SON NUEVOS.

Estos pueden obtenerse segiin métodos conocidos en general de la quimica
orghnica (véanse por ejemplo las publicaciones Tetrahedron Lett. 27, 2763 (1986),
Organikum VEB Deutscher Verlag der Wissenschaften, Berlin 1977, pigina 587 y
siguientes, WO 96/35664, WO 97/02243, WO 97/01535, WO 97/36868, WO 98 / 05638
y WO 99/47525).

Los compuestos de carbonilo, necesarios como productos de partida para el
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procedimiento (D), segtin la invencién, de la férmula (V)

0

P )

D7 “CHA

en la gque
A y D tienen los significados anteriormente indicados,
o sus sililenoléteres de la férmula (Va)

D-C-OSI(R"), (Vs)

en la que
A,DyR? tienen los significados anteriormente indicados,

son compuestos que pueden ser adquiridos, conocidos en general o que pueden

obtenerse segilin procedimientos conocidos.

La obtencién de los cloruros de cetenoilo de la férmula (VI), necesarios como
productos de partida para la realizacién del procedimiento (E), segiin la invencién, ya
han sido descritos anteriormente. Las tioamidas, necesarias para la realizacidn del
procedimiento (E) seg(in la invencidn, de la férmula (V1)

H’N\

C-A
&7 VI

en la que
A tiene el significado anteriormente indicado,
son compuestos conocidos en general de la quimica orgénica.

Los compuestos de la fsrmula (V1II), necesarios como productos de partida en el

. - ———
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procedimiento anterior (F)
1
e
R%0,C
CO X
A B (VIID)

W Y

en la que

A,B,Q', Q> W, X, YyR" tienen el significado anteriormente indicado,
SON NUEVOS.

Estos pueden obtenerse segiin métodos conocidos en principio.

Se obtienen los ésteres de los écidos S5-aril-4-cetocarboxilicos de la fdrmula
(V1ID), por ejemplo, si se esterifican los acidos 5-aril-4-cetocarboxilicos de la fisrmula
(XXXIV)

(XXX1V)

en la que
W,.X,Y,A,B,Q'yQ? tienen el significado anteriorments indicado,
(véase por ejemplo 1a publicacién Organikum, 15" edicién, Berlin 1977, pigina 499) o si
se alquilan (véase los ejemplos de obtenci6n),
Los 4cidos S-acil-4-cetocarboxilicos de la férmula (XXXIV)
Q\ g

\ { CO,H (XXXIV)
OA B
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en la que

A,B Q. QL W, XeY tienen el significado anteriormente indicado,
son nuevos, pueden obtenerse sin embargo segin métodos conocidos en principio
(véanse las publicaciones WO 96/01 798, WO 97/14667, WO 98/39281).

Se obtienen los Acidos 5-aril-4-cetocarboxilicos de la férmula (XXXIV), por

ejemplo, si se descarboxilan los esteres del dcido 2-fenil-3-oxo-adipico de la férmula
(XXXV)

co,R”
X 201 Qz
(XXXV)
Y co,R’
oA B
w

en la que

A,B,Q\ QA W, XeY tienen el significado anteriormente indicado y
R*yRY significan alquilo (especialmente alquilo con 1 a 8 stomos de carbono) y
cuando se utiliza el compuesto de la férmula (XXXVII-a), R® significa
hidrégeno,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una base o de
un dcido (véase por ejemplo la publicacién Organikum, 15" edicién, Berlin 1977,
péginas 519 hasta 521).
Los compuestos de la férmula (XXXV)

CO,R”
X QI 02
Y co,R’ XXXV)
OA B

w

en la que
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A,B,Q, QAL W, XY, R, RY tienen el significado anteriormente indicado y,

cuando se utilice el compuesto de la férmula (XXXVIl-a), R® significa hidrégeno, son
nuevos.
Se obtienen los compuestos de la férmula (XXXV) por ejemplo,

si se acilan cloruros de semiésteres de écidos dicarboxilicos de la férmula (XXXV1I),

QA
Q' B
o=c Cco;’
LY
Hal (XXXVI)

en la que
A,B,Q',*yR® tienen el significado anteriormente indicado y
Hal significa cloro o bromo,
o anhfdridos de dcidos carboxilicos de la firmula (XXXV1i-a)
A O

(XXXVII-a)

en la que
A,B, Q' y Q? tienen el significado anteriormente indicado,
con un éster del dcido fenilacético de la formula (XXX XI)
X
oR"

Y (XXXD)

0
w

en la que
W, X, Y y R* tienen el significado anteriormente indicado,

en presencia de un diluyente y en presencia de una base (véase, por ejemplo, la
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publicacién de M.S. Chambers, E. J. Thomas, D. J. Williams, J. Chem. Soc. Chem.

Commun., (1987), 1228, véanse también los ejemplos de obtenci6n).

Los compuestos de las férmulas (XXXVI) y (XXXVII-a) son compuestos
parcialmente conocidos de la quimica orginica y/o pueden obtenerse, de manera
sencilla, seglin métodos conocidos en principio.

Los compuestos de la férmula (IX), necesarios como productos de partida en el

procedimiento anterior (G)
4 5
Q} o
R’o,Cc
0]
A" B X (9]
w Y
en la que

A,B,Q, Q% Q% Q5% W, X, YyR® tienen el significado anteriormente indicado,

SON NUEVOS.
Estos pueden obtenerse segin métodos conocidos en principio. .
Se obtienen los ésteres de los dcidos 6-aril-5-cetocarboxilicos de la férmula (1X)

por ejemplo si se esterifican los acidos 6-aril-S-cetocarboxilicos de la férmula
XXX VI

8 4
x Q _Q
Y /N —COH (XXXVII
OAB
w

en la que
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AB,Q,Q%Q, Q5 W, XeY tienen el significado anteriormente indicado,

(véase por ejemplo la publicacion Organikum, 15* edicidn, Berlin, 1977, pagina 499).
Los dcidos 6-aril-S-cetocarboxilicos de la férmula (XXXVIII)

(XXXVIL)

en la que

A,B,Q, Q4 Q Q5 W, XeY tienen el significado anteriormente indicado,

son nuevos. Estos pueden obtenerse seglin métodos conocidos en principio (WO
99/43649, WO 99/48869), por ejemplo si

se saponifican y se descarboxilan ésteres substituidos de los é&cidos 2-fenil-3-oxo-

heptanadioicos de la férmula (XXXIX)

co,R*

(XXXIX)

en la que

AB Q,Q,Q Q% W, XeY tienen el significado anteriormente indicado y

REyRY significan alquilo (preferentemente alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono),
y

cuando se utilice el compuesto de la férmula (XXXVII-b), R? significa hidrogeno,

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

un dcido (véase por ejemplo la publicacion Organikum, 15" edicion, Berlin 1977,

péginas 517 hasta 521).

eI
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Los compuestos de la férmula (XXXIX)

(OXIX)

en la que
A B, Q,Q, Q% Q5 W, X, YR YR* tienen el significado anteriormente indicado,
son nuevos y pueden obtenerse,

si se condensan ésteres de dcidos dicarboxilicos de la férmula (XL),

3 A

OOzH' (XL)

en la que

A B,Q,Q%Q°, QP yR' tienen el significado anteriormente indicado,
o anhidridos de écidos carboxilicos de la férmula (XXXVIi-b)

(XXXVIl-b)

en la que

A,.B, Q% Q% Q°,Q° tienen el significado anteriormente indicado,
con un éster substituido del dcido fenilacético de la formula (XXXI)
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X
3
0
w

en la que
W, X, Y y R® tienen el significado anteriormente indicado,
en presencia de un diluyente y en presencia de una base.

Los compuestos de la formula (XL) son parcialmente conocidos y/o pueden
obtenerse segiin métodos conocidos.

Las hidrazinas, necesarias como productos de partida para los procedimientos,
segun la invencién, (H-at) y (H-3), de la férmula (X)

A-NH-NH-D X)

en la que
A y D tienen los significados anteriormente indicados,
son parcialmente conocidas y/o pueden prepararse segiin procedimientos conocidos por
la literatura (véanse, por ejemplo, las publicaciones Liebigs Ann. Chem, 585, 6 (1954);
Reaktionen der organischen Synthese, C. Ferri, pdginas 212, 513; Georg Thieme Verlag
Stuttgart, 1978; Liebigs Ann. Chem. 443, 242 (1925); Chem. Ber. 98, 2551 (1965), EP-
A-508 126, WO 92/16510, WO 99/47 525, WO 01/17 972).

Los compuestos, necesarios para el procedimiento (H-y) segin la invencion, de la
féormula (XI1I)

~-COR"

N
1 (XID
o) A

en la que

-- pempp . ——
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A,D,W,X,YyR® tienen el significado anteriormente indicado,

SON NUEVOS.
Se obtienen los acilcarbazatos de la férmula (XII), por ejemplo, si se acilan

carbazatos de la férmula (XLI)

A\N,cozn'

|!u-| (XLI)

g

D

en la que
A,R®yD tienen los significados anteriormente indicados,

con derivados substituidos del acido fenilacético de la férmula (XXIV)

(XXIV)

en la que
W, X,Y yZ tienen los significados anteriormente indicados
(Chem. Reviews 52, 237-416 (1953); Bhattacharya, Indian J. Chem, 6, 341-5, 1968).

Los compuestos de la formula (XLI) son compuestos que pueden ser adquiridos
en parte y son parcialmente conocidos o pueden prepararse segiin procedimientos de la
quimica orgénica conocidos en principio.

Los compuestos de la formula (XXVII) han sido descritos ya en el caso de los
precursores para el procedimiento (A) o han sido explicitamente descritos como
ejemplos en el procedimiento (Q) siguiente.

(Q) de este modo, se obtienen los dcidos fenilacéticos de la férmula (XX V1),
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X
OH
o)
w

en la que
W,XeY tienen el significado anteriormente indicado,
si se oxidan fenilacetaldehidos de la férmula (XLII)

X
0
-
? (XLID)
H
w
en la que,
W, XeY tienen e] significado anteriormente indjcado,
en caso dado en presencia de un disolvente, con agentes oxidantes (tal como por ejemplo
NaOCl)
Los compuestos de la férmula (XLII) son nuevos.
Se obtienen los compuestos de la férmula (XLII)
X
0
”~
c”
l
H

w (XLIN)

en la que
W,XeY tienen el significado anteriormente indicado,
si se ozonolizan 3-fenilpropenos de la férmula (XLIII)
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W,XeY tienen el significado anteriormente indicado

en la que

en presencia de un disolvente y el ozénido, obtenido, se elabora por reduccién, por
ejemplo con sulfuro de dimetilo.

Los 3-fenil-propenos 2-alcoxi-substituidos necesarios para la obtencién de los
compuestos de la fdrmula (XLII), son compuestos de la quimica orginica conocidos en
principio y pueden prepararse segin los procedimientos usuales mediante alquilacién de
fenoles con halogenuros de alilo, seguido de una transposicion de Claisen y subsiguiente
alquilacién (WO 96/25 395).

Los halogenuros de acilo de la férmula (XII), los anhidridos de los dcidos
carboxlilicos de la férmula (XIV), los ésteres del acido cloroférmico o los tioésteres del
écido cloroférmico de la férmula (XV), los ésteres del acido cloromonotioférmico o los
ésteres del écido cloroditioférmico de la fdrmula (XVI), los cloruros de sulfonilo de la
‘férmula (XVII), los compuestos del fésforo de la fdrmula (XVIII) y los hidréxidos
metélicos, los oxidos metdlicos o las aminas de la formula (XIX) v (XX) y los
isocianatos de la formula (XXI) y los cloruros de carbamidilo de la férmula (XXII),
necesarios como productos de partida para la realizacién de los procedimientos segiin ta
invencidn (1), (1), (K), (L), (M), (N) y (O), son compuestos conocidos en general de la
quimica orgiinica o bien de la quimica inorganica.

Los compuestos de las férmulas (V), (VII), (XIII) hasta (XXII), (XXII),
(XXVID), (XXVIII), (XXX-A), (XXX-B), (XXXII), (XXXVD), (XXXVII-a), (XXXVII-
b), (XL) y (XLI), son conocidos, ademds, por las solicitudes de patente citadas al
principio y/o pueden prepararse segiin métodos conocidos en principio.
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El procedimiento (A) se caracteriza porque se someten a una condensacién

intramolecular los compuestos de la férmula (II), en laque A, B,D, W, X, Yy R? tienen
los significados anteriormente indicados, en presencia de una base.

Como diluyentes en !a realizacion del procedimiento (A) pueden emplearse todos
los disolventes organicos inertes. Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales
como tolueno y xileno, ademés. éteres, tales como dibutiléter, tetrahidrofurano, dioxano,
glicoldimetiléter y diglicoldimetiléter, ademds, disolventes polares, tales como
dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y N-metil-pirrolidona, as{ como alcoholes
tales como metanol, etanol, propanol, iso-propanol, butanol, iso-butanol y terc.-butanol.

Como bases (agentes de desprotonizado) pueden emplearse en la realizacién del
procedimiento (A) segin la invencién todos los aceptores de protones usuales.
Preferentemente pueden emplearse 6xidos, hidréxidos y carbonatos de metales alcalinos
y de metales alcalinotérreos, tales como hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, éxido
de magnesio, éxido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y carbonato de
calcio, que pueden emplearse también en presencia de catalizadores de transferencia de
fases tales como, por ejemplo, cloruro de trietilbencilamonio, bromuro de
tetrabutilamonio, Adogen 464 (= cloruro de metiltrialquil(con 8 a 10 atomos de
carbono)amonio) o TDA 1 (= tris-(metoxietoxietil)-amina). Ademds, pueden emplearse
metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademés, pueden emplearse amidas e
hidruros de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como amida de sodio,
hidruro de sodio e hidruro de calcio, y, ademds, también alcoholatos de metales
alcalinos, tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio.

En la realizacién del procedimiento (A) segin la invencién las temperaturas de la
reaccién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C.

El procedimiento (A) segin la invencién se lleva a cabo, en general, bajo presién
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normal.

En la realizacidén del procedimiento (A) segiin la invencién se emplean los
componentes de la reaccién de la férmula (I} y las bases desprotonizadoras, en general,
en una cantidad dos veces equimolar aproximadamente. Sin embargo, es posible también
emplear uno u otro de los componentes con un exceso mayor (de hasta 3 moles).

El procedimiento (B) se caracteriza porque se someten a una condensacién
intramolecular los compuestos de la férmula (1II),en laque A, B, W, X, Yy R?® tienen
los significados anteriormente indicados, en presencia de un diluyente y en presencia de
una base,

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (B) segin la invencién
todos los disolventes orgénicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademas, éteres, tales como dibutiléter,
tetrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter y diglicoldimetiléter, ademads, disolventes
polares tales como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y N-metilpirrolidona.
Ademéds, pueden emplearse alcoholes tales como metanol, propanol, iso-propanol,
butanol, iso-butanol y terc.-butanol.

Como bases (agentes de desprotonizado) pueden emplearse, en la realizacién del
procedimiento (B) segin la invencidn, todos los aceptores de protones usuales.
Preferentemente pueden emplearse éxidos, hidréxidos y carbonatos de metales alcalinos
y de metales alcalinotérreos, tales como hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, dxido
de magnesio, 6xido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y carbonato de
calcio, que se pueden emplear también en presencia de catalizadores de transferencia de
fases tales como, por ejemplo, cloruro de trietilbencilamonio, bromuro de
tetrabutilamonio, Adogen 464 (= cloruro de metiltrialquil(con 8 a 10 itomos de
carbono)amonio) o TDA 1 (= tris<(metoxictoxietil}-emina). Ademds, pueden emplearse

metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademds, pueden emplearse amidas e



TR =T

60

-135-
hidruros de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como amida de sodio,

hidruro de sodio ¢ hidruro de calcio, y, ademés, también alcoholatos de metales alcalinos
tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio. _

En la realizacién del procedimiento (B) seglin la invencidn las temperaturas de la
reaccién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C.

El procedimiento (B) segin la invencién se lleva a cabo en general bajo presién
normal.

En la realizacién del procedimiento (B) segin la invencion se emplean los
componentes de la reaccién de la fdrmula (11) y las bases desprotonizadoras, en general,
en cantidades aproximadamente equimolares. No obstante es posible también emplear
uno u otro de los componentes en un exceso mayor (de hasta 3 moles).

El procedimiento (C) se caracteriza porque se ciclan intramolecularmente
compuestos de la formula (IV) en la que A, B, V, W, X, Y y R® tienen el significado
anteriormente indicado, en presencia de un 4cido y, en caso dado, en presencia de un
diluyente.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (C) segin la invencién
todos los disolventes orgdnicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademds, hidrocarburos halogenados tales
como diclorometano, cloroformo, cloruro de etileno, clorobenceno, diclorobenceno,
ademas, disolventes polares, tales como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y
N-metil-pirrolidona. Ademés, pueden emplearse alcoholes tales como metanol, etanol,
propanol, iso-propanol, butanol, isobutanol, terc.-butanol.

En caso dado puede servir como diluyente también el 4cido empleado.

Como écidos pueden emplearse en el procedimiento (C) seguin la invencién todos

los Acidos inorgdnicos y orgdnicos usuales tales como, por ejemplo, 4cidos hidrécidos
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halogenados, 4cido sulfiirico, dcidos alquil-, aril- y halogenoalquilsulfénicos,

especialmente Acidos alquilcarboxilicos halogenados tal como, por ejemplo, écido
trifluoracético.

Las tempersturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (C) segin la
invencion, pueden variar dentro de amplios l{mites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C.

E procedimiento (C) segiin la invencién se lieva a cabo en general bajo presién
normal.

En la realizacién del procedimiento (C) segin la invencién se emplean los
componentes de la reaccion de la férmula (IV) y los écidos por ejemplo en cantidades
equimolares. No obstante es posible también emplear el 4cido a modo de disolvente 0 a
modo de catalizador.

El procedimiento (D) se caracteriza par que se hacen reaccionar compuestos de
carbonilo de la férmula (V) o sus enoléteres de la férmula (V-a) con halogenuros del
écido ceténico de la férmula (VI) en presencia de un diluyente y, en caso dado, en
presencia de un aceptor de dcido.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (D) segin la invencién
todos los disolventes inertes. Preferentemente pueden emplearse los hidrocarburos, tales
como el tolueno, el xileno, el mesitileno, el clorobenceno y el diclorobenceno, ademas,
los dteres, tales como el dibutiléter, el glicoldimetiléter, el diglicoldimetiléter y el
difeniléter, ademds, los disolventes polares, tales como el dimetilsulféxido, el sulfolano,
Ia dimetilformamida o la N-metil-pirrolidona.

Como agentes aceptores de cido en la reaccién del procedimiento (D) segiin la
invencién entran en consideracién todos los aceptores de &cido usuales.

Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundeceno (DBL),
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diazabiciclononeno (DBN), bases de Hilnig y N,N-dimetil-anilina.

Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (D) segin la invencion
pueden variar dentro de amplios lfmites. Convenientemente se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 25(°C, preferentemente entre 50°C y 220°C.

El procedimiento (D) segin la invencién se lleva a cabo, convenientemente, bajo
presién normal.

En la realizacién del procedimiento (D) segin la invencién se emplean los
componentes de 1a reaccion de las férmulas (V) y (VI), en lasque A, D, W, X e Y tienen
los significados anteriormente indicado y Hal significa halégeno, y en caso dado los
aceptores de dcido, en general, en cantidades aproximadamente equimolares. No
obstante es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor
(de hasta 5 moles).

El procedimiento (E) segin la invencidn se caracteriza porque se hacen
reaccionar tioamidas de la férmula (VII) con halogenuros de cetenilo de la formula (V1)
en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un aceptor de 4cido.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (E) segin la invencion,
todos los disolventes orgdinicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademis éteres, tales como dibutiléter,
glicoldimetiléter y diglicoldimetiléter, ademéis disolventes polares, tales como
dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y N-metil-pirrolidona.

Como aceptores de dcido pueden emplearse en la realizacién del procedimiento
(E) segiin la invencién, todos los aceptores de 4cido usuales.

Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundecano (DBU),
diazabiciclononeno (DBN), bases de Hilnig y N,N-dimetil-anilina.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién del procedimiento (E) segin la

‘2.-62-
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invencion pueden variar dentro de amplios limites. Convenientemente se trabaja a

temperaturas comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 20°C y 220°C.

El procedimiento (E) segin la invencién se lleva a cabo, convenientemente, a
presién normal.

En la realizacién del procedimiento (E) segin la invencién se emplean los
componentes de la reaccién de las formulas (VII) y (V1), en las que A, W, X e Y tienen
los significados anteriormente indicados y Hal significa halégeno y, en caso dado los
aceptores de Acido, en general, en cantidades aproximadamente equimolares. No
obstante es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor
(de hasta 5 moles).

El procedimiento (F) se caracteriza porque se someten a una condensacitn
intramolecular compuestos de la férmula (VIID), en la que A, B, Q', @2, W, X, Y, y R?
tienen el significado anteriormente indicado, en presencia de una base.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (F) segin la invencién
todos los disolventes inertes frente a los participantes en la reaccién. Preferentemente
pueden emplearse hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademds, éteres, tales
como dibutiléter, tetrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter y diglicoldimetiléter,
ademds, disolventes polares, tales como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y
N-metil-pirrolidona. Ademas, pueden emplearse alcoholes, tales como metanol, etanol,
propanol, iso-propanol, butanol, isobutanol, terc.-butanol.

Como bases (agentes de desprotonizado) pueden emplearse, en la realizacion del
procedimiento (F) segin la invencién, todos los aceptores de protones usuales.
Preferentemente pueden emplearse éxidos, hidréxidos y carbonatos de metales alcalinos
y de metales alcalinotérreos, tales como hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, 6xido
de magnesio, éxido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y carbonato de

calcio, que se pueden emplear también en presencia de catalizadores de transferencia de

42%
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fases tales como, por ecjemplo, cloruro de trietilbencilamonio, bromuro de

tetrabutilamonio, Adogen 464 (= cloruro de metiltrialquil(con 8 a 10 atomos de
carbono)amonio) o TDA 1 (= tris-(metoxietoxietil)-amina). Ademds, pueden emplearse
metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademés, pueden emplearse amidas e
hidruros de metales elcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como amida de sodio,
hidruro de sodio e hidruro de calcio, y, ademds, también alcoholatos de metales alcalinos
tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio.

En la realizacién del procedimiento () segln la invencién las temperaturas de la
reaccion pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre -75°C y 250°C, preferenternente entre -50°C y 150°C.

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

En la realizacion del procedimiento (F) segln la invencién se emplean los
componentes de la reaccién de la férmula (VIII) y las bases desprotonizadoras, en
general en cantidades aproximadamente equivalentes. No obstante es posible también
emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor {de hasta 3 moles).

El procedimiento (G) se caracteriza porque se someten a una condensacién
intramolecular los compuestos de la férmula (IX), en la que A, B, QL Q4 Q% Q5 W, X,
Y y R® tienen el significado anteriormente indicado, en presencia de bases.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (G) segiin la invencion
todos los disolventes orgdnicos inertes frente a los participantes en la reaccién,
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademds
éeres, tales como dibutiléter, tetrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter y
diglicoldimetiléter, ademés disolventes polares, tales como dimetilsulféxido, sulfolano,
dimetilformamida y N-metil-pirrolidona. Ademds, pueden emplearse alcoholes tales

como metanol, etanol, propanol, iso-propanol, butanol-isobutanol, terc.-butanol.

Zel
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Como bases (agentes para el desprotonizado) pueden emplearse en la realizacion

del procedimiento (G) segin la invencién todos los aceptores de protones usuales.

Preferentemente pueden emplearse dxidos, hidrdxidos y carbonatos de metales
alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como hidréxido de sodio, hidrdxido de
potasio, 6xido de magnesio, éxido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y
carbonato de calcio, que pueden emplearse también en presencia de catalizadores de
transferencia de fases tales como, por ejemplo, cloruro de trietilbencilamonio, bromuro
de tetrabutilamonio, Adogen 464 (cloruro de metiltrialquil{con 8 a 10 4tomos de
carbono)amonio) 0 TDA 1 (tris-(metoxietoxietil)-amina). Ademds, pueden emplearse
metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademds, pueden emplearse amidas ¢
hidruros de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como amida de sodio,
hidruro de sodio e hidruro de calcio, y también, ademas, alcoholatos de metales alcalinos
tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio.

En la realizacién del procedimiento (G) segiin la invencién las temperaturas de la
reaccién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C.

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

En la realizacién del procedimiento (G) segin [a invencién se emplean los
componentes de la reaccién de la fdrmula (IX) y las bases para el desprotonizado en
general en cantidades aproximadamente equimolares. No obstante es posible emplear
tarnbién uno v otro de los componentes en un exceso mayor (de hasta 3 moles).

El procedimiento (H-ct), segin la invencién, se caracteriza porque se hacen
reaccionar hidrazinas de la férmula (X) o sales de estos compuestos con halogenuros de

cetenilo de la férmula (VI), en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia
de un aceptor de cido.
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Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (H-or) segin la

invencion disolventes orgénicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, en caso dado clorados, tales como por ejemplo mesitileno, clorobenceno
y diclorobenceno, tolueno, xileno, ademéds éteres, tales como dibutiléter,
glicoldimetiléter, diglicoldimetiléter y difeniletano, ademds disolventes polares, tales
como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida o N-metil-pirrolidona.

Como aceptores de dcido pueden emplearse en la realizacién del procedimiento
(H-c) seg(n la invencién, todos los aceptores de &cido usuales.

Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias, tales como trietilamina,
piridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundecano (DBU),
diazabiciciononeno (DBN), bases de Hinig y N,N-dimetil-anilina.

Las temperaturas de la reaccién en la realizacién de la variante del procedimiento
segln la invencion (H-tr) pueden variar dentro de amplios limites. Convenientemente se
trabaja a temperaturas comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y
220°C.

El procedimiento (H-tx) segiin la invencidn se lleva a cabo, convenientemente, a
presién normal.

En la realizacién del procedimiento {H-tx), segiin la invencién, se emplean los
componentes de la reaccién de las férmulas (VI) y (X), en las cuales A, D, W, Xe Y
tienen los significados anteriormente indicados y Hal significa halégeno y, en caso dado,
los aceptores de dcido, en general, en cantidades aproximedamente equimolares. No
obstante es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor
(de hasta 5 moles).

El procedimiento (H-B) se caracteriza porque se someten a una condensacién
hidracinas de la férmula (X) o sales de este compuesto, en la que A y D tienen los

significados anteriormente indicados, con ésteres malénicos o con amidas del 4cido
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maldnico de la férmula (XI), en la que U, W, X, Y y R® tienen el significado

anteriormente indicado, en presencia de una base.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (H-§), segin la
invencién, todos los disolventes orgénicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, en caso dado halogenados, tales como tolueno, xileno, mesitileno,
clorobenceno y diclorobenceno, ademis éteres, tales como dibutiléter, tetrahidrofurano,
dioxano, difeniléter, glicoldimetiléter, y diglicoldimetiléter, ademas disolventes polares,
tales como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida, dimetilacetamida y N-metil-
pirrolidona, asi como alcoholes, tales como metanol, etanol, propanol, iso-propanol,
butanol, iso-butanol y terc.-butanol.

Para la realizacién del procedimiento segiin la invencién (H-B) pueden emplearse
a modo de bases (agentes para el desprotonizado), todos los aceptores de protones
usuales. Preferentemente pueden emplearse dxidos, hidroxidos y carbonatos de metales
alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como hidrdxido de sodio, hidréxido de
potasio, dxido de magnesio, dxido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y
carbonato de calcio, que pueden emplearse también en presencia de catalizadores de
transferencia de fases tales como por gjemplo cloruro de trietilbencilamonio, bromuro de
tetrabutilamonio, Adogen 464 (= cloruro de metiltrialquil(con 8 a 10 atomos de
carbono)amonio) o TDA I (= tris-(metoxietoxi-etil)}-amina). Ademds, pueden emplearse
metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademds, pueden emplearse amidas e
hidruros de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos, tales como amida de sodio,
hidruro de sodio e hidruro de calcio, y ademas también alcoholatos de metales alcalinos,
tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio.

Pueden emplearse también aminas terciarias, tales como trietilamina, piridina,
diazabiciclooctano (DABCO), diazabicicloundecano (DBU), diazabiciclononeno
(DBN), bases de Hiinig y N,N-dimetil-anilina.
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Las temperaturas de la reaccidn, en la realizacién del procedimiento segin la

invencién (H-B), pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre 0°C y 280°C, preferentemente entre 50°C y 180°C.

El procedimiento (H-B), segin la invencién, se lleva a cabo, en general, & presién
normal.

En la realizacién del procedimiento (H-f) segin la invencién se emplean los
componentes de la reaccién de las formulas (XI) y (X), en general, en cantidades
aproximadamente equimolares. No obstante es posible también emplear uno u otro de
los componentes en un exceso mayor (de hasta 3 moles).

El procedimiento (H-y) se caracteriza porque se someten a una condensacién
intramolecular los compuestos de la férmula (XII),enlaque A, D, W, X, Y y R® tienen
los significados anteriormente indicados, en presencia de una base.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (H-y) segfin la invencién
todos los disolventes orgénicos inertes. Preferentemente pueden emplearse
hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademés éteres, tales como dibutiléter,
tetrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter y diglicoldimetiléter, ademds disolventes
polares, tales como dimetilsulféxido, sulfolano, dimetilformamida y N-metil-pirrolidona,
asi como alcoholes tales como metanol, etanol, propanol, iso-propanol, butanol, iso-
butanol y terc.-butanol.

En la realizacién del procedimiento segin la invencién (H-y) pueden emplearse a
modo de bases (agentes para el desprotonizado), todos los aceptores de protones usuales.
Preferentemente pueden emplearse 6xidos, hidréxidos y carbonatos de metales alcalinos
y de metales alcalinotérreos, tales como hidréxido de sodio, hidréxido de potasio, éxido
de magnesio, éxido de calcio, carbonato de sodio, carbonato de potasio y carbonato de
calcio, que también se pueden emplear en presencia de catalizadores de transferencia de

fases tales como por ejemplo cloruro de trietilbencilamonio, bromuro de
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tetrabutilamonio, Adogen 464 (=cloruro de metiltrialquil(con B a 10 étomos de

carbono)amonio) o TDA 1 (= tris-(metoxictoxi-etil)-amina). Ademds, pueden emplearse
metales alcalinos tales como sodio o potasio. Ademds, pueden emplearse amidas e
hidruros de metales alcalinos y de metales alcalinotérreos tales como amida de sodio,
hidruro de sodio e hidruro de calcio, y ademés también alcoholatos de metales alcalinos
tales como metilato de sodio, etilato de sodio y terc.-butilato de potasio.

Las temperaturas de la reaccion en la reaiizacién del procedimiento (H-y) segin
la invencién pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a
temperaturas comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C.

El procedimiento (H-y) segin la invencidn se lleva a cabo, en generel, a presion
normal.

En la realizacién del procedimiento (H-y) segiin la invencién se emplean los
componentes de la reaccién de la férmula (XII) y las bases para el desprotonizado, en
general, en cantidades aproximadamente dos veces equimolares. No obstante es posible
iambién emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor (de hasta 3 moles).

El procedimiento (I-at) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos de
las formulas (I-1-a) hasta (I-8-a) respectivamente con halogenuros de carbonilo de la
férmula (XIII), en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia
de un agente aceptor de écido.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (I-a0) segin la invencién
todos los disolventes inertes frente a los halogenuros de acilo. Preferentemente pueden
emplearse hidrocarburos, tales como bencina, benceno, tolueno, xileno y tetralina,
ademds hidrocarburos halogenados tales como cloruro de metileno, cloroformo,
tetracloruro de carbono, clorobenceno y o-diclorobenceno, ademds cetonas, tales como
acetona y metilisopropilcetona, ademds éteres, tales como dietiléter, tetrahidrofurano y
dioxano, ademés ésteres de 4cidos carboxilicos tal como acetato de etilo y también
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disolventes polares fuertes, tales como dimetilsulféxido y sulfolano. Cuando la

estabilidad a la hidrélisis de los halogenuros de acilo lo permita, puede llevarse a cabo la
reaccién también en presencia de agua.

Como agentes aceptores de dcido en la reaccién segiin el procedimiento (I-cx)
seglin la invencidn entran en consideracion todos los aceptores de dcido usuales.
Preferentemente pueden emplearse aminas terciarias tales como trietilamina, piridina,
diazabiciclooctano (DABCQ), diazabicicloundeceno (DBU), diazabiciclo-noneno
(DBN), bases de Hilnig y N,N-dimetil-anilina, ademés éxidos de metales alcalinotérreos,
tales como éxido de magnesio y de calcio, ademéis carbonatos de metales alcalinos y de
metales alcalinotérreos, tales como carbonato de sodio, carbonato de potasio y carbonato
de calcio asf como hidréxidos alcalinos tales como hidréxido de sodio, e hidréxido de
potasio.

En el procedimiento (I-a) segiin la invencién las temperaturas de la reaccion
pueden variar dentro de amplios lfmites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre -20°C y +150°C, preferentemente entre 0°C y 100°C.

En la realizacién del procedimiento (I-x) seglin la invencién se empleardn los
productos de partida de las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a) y el halogenuro de carbonilo de
la formula (XIII), en general, respectivamente en cantidades aproximadamente
equivalentes. No obstante es posible también emplear ¢! halogenuro de carbonilo en un
exceso mayor (de hasta 5 moles). La elaboracién se lleva a cabo segin métodos usuales,

El procedimiento (I-8) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos de
las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a) con anhidridos de 4cidos carboxilicos de la férmula
(XIV) en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (I-B) segiin la invencién

preferentemente aquellos diluyentes que entran preferentemente en consideracion
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también en el caso en que se utilicen los halogenuros de acilo. Por lo demds puede actuar

también, de manera simultinea, a modo de diluyente un anhidrido de &cido carboxilico
empleado en exceso.

Como agentes aceptores de é#cido, afiadidos en caso dado, entran en
consideracién en el caso del procedimiento (I-B) preferentemente aquellos agentes
aceptores de dcido que entran en consideracién preferentemente también cuando se
utilizan los halogenuros de acilo.

Las temperaturas de la reaccién en el procedimiento (I-f8) segiin la invencién
pueden variar dentro de amplios limites. En general se trabajn a temperaturas
comprendidas entre -20°C y +150°C, preferentemente entre 0°C y 100°C.

En la realizacion del procedimiento (I-f}) segin la invencién se emplearin los
productos de partida de las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a) y el anhidrido del 4cido
carboxflico de la férmula (XIV), en general, respectivamente en cantidades
aproximadamente equivalentes. No obstante es posible también emplear el anhidrido del
cido carboxilico en un exceso mayor (de hasta 5 moles). La elaboracidn se lleva a cabo
segin métodos usuales.

En general se procede de tal manera, que se eliminan el diluyente y el anhidrido
del dcido carboxflico, presente en exceso, asl como el écido carboxilico formado,
mediante destilacién o mediante lavado con un disolvente orgénico o con agua.

El procedimiento (J) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos de las
férmulas (1-1-a) hasta (I-8-a) respectivamente con ésteres del écido cloroférmico o con
tiolésteres del dcido cloroférmico de la férmula (XV) en caso dado en presencia de un
diluyente y, en caso dado, en presencia de un agente aceptor de dcido.

Como agentes aceptores de 4cido en la reaccién del procedimiento (J) segin la
invencién entran en consideracion todos los aceptores de dcido usuales. Preferentemente

pueden emplearse aminas terciarias tales como trietilamina, piridina, DABCO, DBU,
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DBA, bases de Hilnig y N,N-dimetil-anilina, ademas 6xidos de metales alcalinotérreos,

tales como éxido de magnesio y 6xido de calcio, ademds carbonatos de metales alcalinos
y de metales alcalinotérreos, tales como carbonato de sodio, carbonato de potasio y
carbonato de calcio, asi como hidréxidos de metales alcalinos tales como hidréxido de
sodio e hidréxido de potasio.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (J) segin la invencién
todos los disolventes inertes frente a los ésteres del cido cloroférmico o bien frente a
los tiolésteres del 4cido cloroférmico. Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos,
tales como bencina, benceno, tolueno, xileno y tetralina, ademds hidrocarburos
halogenados, tales como cloruro de metileno, cloroformo, tetracloruro de carbono,
clorobenceno y o-diclorobenceno, ademds cetonas, tales como acetona y
metilisopropilcetona, ademés éteres tales como dietiléter, tetrahidrofurano y dioxano,
ademas ésteres de dcidos carboxilicos tal como acetato de etilo y también disolventes
polares fuertes tales como dimetilsulféxido y sulfolano.

En la realizacién del procedimiento (J) segiin la invencion las temperaturas de la
reaccidn pueden variar dentro de amplios limites. Si se trabaja en presencia de un
diluyente y de un agente aceptor de 4cido, las temperaturas de la reaccién se encontrarén
comprendidas, en general, entre -20°C y +100°C, preferentemente entre 0°C y 50°C.

El procedimiento (J) segiin la invenci6n se lleva a cabo, en general, bajo presién
normal,

En la realizacién del procedimiento (J) segin la invencién se empleardn los
productos de partida de las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a), y los correspondientes ésteres
del &cido cloroférmico o bien los tiolésteres del 4cido cloroformico de la formula (XIID),
en general, respectivamente, en cantidades aproximadamente equivalentes. No obstante
es posible también emplear uno u otro de los componentes en un exceso mayor (de hasta

2 moles). La elaboracién de lleva a cabo segiin métodos usuales. En general se procede
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de tal manera, que se separan las fases precipitadas y la mezcla de la reaccién remanente

se concentra por evaporacién mediante eliminacion del diluyente.

El procedimiento (K) segin la invencidén se caracteriza porque se¢ hacen
reaccionar compuestos de las formulas (I-1-a) hasta (I-8-a) respectivamente, con
compuestos de la formula (XVI) en presencia de un diluyente y, en caso dado, en
prescncia de un agente aceptor de dcido.

En el procedimiento de obtencién (K) se hace reaccionar, por mol del compuesto
de partida de las formulas (I-1-a) hasta (I-8-a), aproximadamente 1 mol de éster del
icido cloromonotioférmico o bien de éster del 4cido cloroditiofdrmico de la férmula
(XVT) a 0 hasta 120°C, preferentemente a 20 hasta 60°C.

Como diluyentes, afladidos en caso dado, entran en consideracién todos los
disolventes orgénicos polares inertes, tales como éteres, amidas, sulfonas, sulféxidos, asi
como también halégenoalcanos.

Preferentemente se  empleardn  dimetilsulféxido, tetmmhidrofurano,
dimetilformamida o cloruro de metileno.

Si se prepara, en una forma preferente de realizacién, la sal de enolato de los
compuestos (I-1-a) hasta ([-8-a), mediante adicién de agentes desprotonizadores fuertes,
tales como, por ejemplo, hidruro de sodio o butilato terciario de potasio, puede desistirse
a la adicion suplementaria de agentes aceptores de dcido.

Cuando se utilicen agentes aceptores de Acido, entrarin en consideracién las
bases inorgénicas u orgénicas usuales, pudiéndose indicar, de manera ejemplificativa,
hidréxido de sodio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, piridina y trietilamina.

La reaccién puede llevarse a cabo a presién normal o bajo presion més elevada,
preferentemente se trabajard a presién normal. La elaboracién se lleva a cabo segin

métodos usuales.

El procedimiento (L) segin la invencién se caracteriza porque se hacen
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reaccionar compuestos de las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a) respectivamente con

cloruros de sulfonilo de la formula (XVII) en caso dado en presencia de un diluyente y,
en caso dado, en presencia de un agente aceptor de dcido.

En el procedimiento de obtencién (L) se hace reaccionar, por mol del compuesto
de partida de la férmula (I-1-a) hasta (I-8-a) aproximadamente 1 mol de cloruro de
suifonilo de la férmula (XVII) a -20 hasta 150°C, preferentemente a 20 hasta 70°C.

Como diluyentes, a ser aladidos en caso dado, entran en consideracidn todos los
disolventes orgAnicos, polares, inertes tales como éteres, amidas, nitrilos, sulfonas,
sulfdxidos o hidrocarburos halogenados tal como cloruro de metileno.

Preferentemente s¢  emplearin dimetilsulféxido, tetrahidrofurano,
dimetilformamida, cloruro de metileno.

Si se prepara, en una forma preferente de realizacién, la sal de enolato de los
compuestos (I-1-a) hasta (I-8-a) mediante adicién de agentes para el desprotonizado
fuertes, (tales como, por ejemplo, hidréxido de sodio o butilato terciario de potasio),
podri desistirse a la adicién suplementaria de agentes aceptores de Acido.

Cuando se utilicen agentes aceptores de dcido entrarin en consideracion las bases
inorgénicas u orgénicas usuales, de manera ejemplificativa pueden citarse hidréxido de
sodio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, piridina, trietilamina.

La reaccion puede llevarse a cabo a presién normal o bajo presién més elevada,
preferentemente se trabajard a presién normal. La elaboracién se lleva a cabo segin
métodos usuales.

El procedimiento (M) segin la invencién se caracteriza porque se hacen
reaccionar compuestos de las formulas (I-1-a) hasta (1-83-a), respectivamente con
compuestos del fosforo de la férmula (XVIII) en caso dado en presencia de un diluyente
Y, en caso dado, en presencia de un agente aceptor de dcido.

En el procedimiento de obtencién (M) se hacen reaccionar, para la obtencién de
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los compuestos de las férmulas (I-1-¢) hasta (I-8-¢) sobre 1 mol de los compuestos (I-1-

a) hasta (I-8-a), de 1 hasta 2, preferentemente de 1 hasta 1,3 moles de compuesto del
fosforo de la férmula (XVIII) a temperaturas comprendidas entre -40°C y 150°C,
preferentemente comprendidas entre -10 y 110°C.

Como diluyentes, afladidos en caso dado, entran en consideracién todos los
disolventes orgdinicos, polares, inertes, tales como éteres, amidas, nitrilos, alcoholes,
sulfuros, sulfonas, sulféxidos etc.

Preferentemente se empleardn acetonitrilo, dimetilsulfdxido, tetrahidrofurano,
dimetiiformamida, cloruro de metileno.

Como nagentes aceptores de #cido, afladidos en caso dado, entran en
consideracién las bases inorgdnicas u orgénicas usuales tales como hidréxidos,
carbonatos o aminas. De manera ejemplificativa pueden citarse hidréxido de sodio,
carbonato de sodio, carbonato de potasio, piridina, trietilamina.

La reaccién puede llevarse a cabo a presién normal o bajo presién mas elevada,
preferentemente se trabajard a presién normal. La elaboracion se lleva a cabo segiin
métodos usuales de la quimica orgénica. La purificacién de los productos finales
formados se lleva a cabo, preferentemente, mediante cristalizacién, purificacién
mediante cromatografia o mediante Ja denominada “destilacion inicial”, es decir
eliminacién de los componentes volatiles en vacio.

El procedimiento (N) se caracteriza porque se hacen reaccionar los compuestos
de las formulas (1-1-a) hasta (I-8-8) con hidréxidos metilicos o bien con alcdxidos
metdlicos de la férmula (XIX), o con aminas de la férmula (XX), en caso dado, en
presencia de un diluyente.

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (N) segiin la invencidn,
preferentemente, éteres tales como tetrahidrofurano, dioxano, dietiléter o también

alcoholes, tales como metanol, etanol, isopropanol, asf como también agua.
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El procedimiento (N) segiin la invencidn se lleva a cabo, en general, bajo presién

normal.

Las temperaturas de la reaccién se encuentran comprendidas, en general, entre -
20°C y 100°C, preferentemente entre 0°C y 50°C.

El procedimiento (0), segin la invencién, se caracteriza porque se hacen
reaccionar los compuestos de las formulas (1-1-a) hasta (I-8-a) respectivamente con (O-
o), compuestos de la férmula (XXI) en caso dado en presencia de un diluyente y, en
caso dado, en presencia de un catalizador o (O-ff) con compuestos de la férmula (XXII)
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un agente
aceptor de 4cido.

En el procedimiento de obtencién (O-a) se hace reaccionar, por mol del
compuesto de partida de las férmulas (I-1-a) hasta (I-8-a) aproximadamente | mol de
isocianato de la férmula (XXI) a 0 hasta 100°C, preferentemente a 20 hasta 50°C.

Como diluyentes, afiadidos en caso dado, entran en consideracién todos los
disolventes orgénicos inertes, tales como éteres, amidas, nitrilos, sulfonas, sulféxidos.

En caso dado, pueden afladirse catalizadores para acelerar la reaccién. Como
catalizadores pueden empiearse, de manera muy ventajosa, compuestos orgénicos del
estafio tal como, por ejemplo, el dilaurato de dibutilestaflo. Preferentemente se trabajard
a presién normal.

En el procedimiento de obtencién (O-B) se hace reaccionar, por mol del
compuesto de partida de las formulas (I-1-a) hasta (I-8-a), aproximadamente 1 mol de
cloruro de carbamidilo de la férmula (XXII) a -20 hasta 150°C, preferentemente a 0
hasta 70°C.

Como diluyentes, afladidos en caso dado, entran en consideracion todos los

disolventes orgénicos, polares, inertes tales como éteres, amidas, sulfonas, sulféxidos o

hidrocarburos halogenados.
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Preferentemente se  empleardn  dimetilsulféxido, tetrahidrofurano,

dimetilformamida o cloruro de metileno.

Si se prepara, en una forma preferente de realizacién, la sal de enolato del
compuesto (I-1-a) hasta (I-8-a), mediante adicion de agentes para el desprotonizado
fuertes (tales como, por ejemplo, hidruro de sodio o butilato terciario de potasio), podré
desistirse a la adicion suplementaria de agentes aceptores de écido.

Cuando se utilicen agentes aceptores de 4cido entrardn en consideracién las bases
inorginicas u orgénicas usuales, de manera ejemplificativa pueden citarse hidréxido de
sodio, carbonato de sodio, carbonato de potasio trietilamina o piridina.

La reaccion puede llevarse a cabo a presién normal o bajo presién més elevada,
preferentemente se trabajard a presién normal. La elaboracién se lleva a cabo segin
métodos usuales.

El procedimiento (P) se caracteriza porque se hacen reaccionar compuestos de las
formulas (I-1-a") hasta (I-8-a’) en las que A, B, D, Q', Q% @*, Q*, Q*, Q%, X e Y tienen
los significados anteriormente indicados y W' significa, preferentemente, bromo, con
alcoholes de la formula W-OH, en la que W tiene el significado anteriormente indicado,
en presencia de una base y de una sal de Cu-I (por ejemplo CuBr o Cul).

Como diluyentes pueden emplearse en el procedimiento (P) segtin la invencidn,
todos los disolventes orgdnicos inertes frente a los participantes en la reacci6n.
Preferentemente pueden emplearse hidrocarburos, tales como tolueno y xileno, ademas
éteres, tales como dibutiléter, tetrahidrofurano, dioxano, glicoldimetiléter y
diglicoldimetiléter, ademés disolventes polares, tales como dimetilsulféxido, sulfolano,
dimetilformamida, dimetilacetamida y N-metil-pirrolidina, ésteres tales como acetato de
metilo, acetato de etilo, acetato de propilo asf como alcoholes de la férmula W-OH tales
como, por ejemplo, metanol, etanol, propanol, iso-propanol, butanol e iso-butanol, terc.-
butanol, glicolmonometiléter o dietilenglicolmonoetiléter.

et -
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Como bases (agentes de desprotonizado) pueden emplearse, en la realizacién del

procedimiento (P) segin la invencidn, todos los aceptores de protones usuales.
Preferentemente pueden emplearse metales alcalinos tales como sodio o potasio.
Ademids, pueden emplearse amidas e hidruros de metales alcalinos y de metales
alcalinotérreos, tales como amida de sodio, hidruro de sodio e hidruro de calcio, y,
ademds, también, preferentemente, alcoholatos de metales alcalinos tales como metilato
de sodio, etilato de sodio isopropilate de sodio, terc.-butilato de sodio y terc.-butilato de
potasio.

La temperatura de la reaccién en Ia realizacién del procedimiento (P) segiin la
invencién puede variar dentro de amplios limites. En general se trabaja a temperaturas
comprendidas entre 0°C y 250°C, preferentemente entre 50°C y 150°C. El procedimiento
(P) segtn la invencién se lleva a cabo, en general, a presién normal.

En la realizacidn del procedimiento (P) segln Ia invencidn se hacen reaccionar
los componentes de la reaccién de la férmula (I-1-a’) hasta (I-8-a') en general con
excesos de Jos alcoholes W-OH y de las bases de hasta 20 moles, preferentemente desde
3 hasta 5 moles. Las sales cuprosas-1 se emplean, en general, en forma catalitica; desde
0,001 hasta 0,5 moles, preferentemente desde 0,01 hasta 0,2 moles. No obstante es
posible, también, su empleo en cantidades equimolares.

Los productos activos son adecuados, con una buena compatibilidad para con las
plantas, una toxicidad favorable para los animales de sangre caliente y con una buena
compatibilidad para con el medio ambiente, para la lucha contra las pestes animales,
especialmente contra insectos, aricnidos y nemétodos, que se presentan en agriculturs,
en selvicultura, para la proteccién de productos almacenados y de materiales asf como
en el sector de la higiene. Preferentemente pueden emplearse como agentes protectores
de las plantas. Son activos frente a especies normalmente sensibles y resistentes asf

como contra todos o algunos de los estadios del desarrollo. A las pestes anteriormente
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citadas pertenecen:

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

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

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

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

Del orden de los Thysanura, por ejemplo, Lepisma saccharina.

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

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

Del orden de los Blattaria, por ejemplo Blatta orientalis, Periplaneta americana,
Leucophaea maderae, Blatella permanica,

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

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

Del orden de los Phthiraptera, por cjemplo Pediculus humanus corporis,
Haematopinus spp., Linognathus spp., Trichodectes spp., Damalinia spp..

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

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

Del orden de los Homoptera, por ejemplo, Aleurodes brassicae, Bemisia tabaci,
Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis,
Aphis fabee, Aphis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyal;apterus arundinis, Phylloxera
vastatrix, Pemphigus spp.,, Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon humuli,
Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanium
corni, Saissetia oleae, Laodephax strigtellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii,
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Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp..

Del orden de los Lepidoptera, por ejemplo, Pectinophora gossypiella, Bupalus
piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
xylostella, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorrthoea, 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 fumiferana, Clysia ambiguella, Homona
magnanima, Tortrix viridana, Cnaphalocerus spp., Oulema oryzae.

Del orden de los Coleoptera, por ejemplo, Anobium punctatum, Rhizopertha
dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica
alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariee, Diabrotica 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., Tenebric molitor, Agriotes spp., Conoderus spp.,
Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica, Lissorhoptrus
oryzophilus.

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

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

Hylemyia spp., Liriomyza spp..

Del orden de los Siphonaptera, por ejemplo, Xenopsylla cheopis, Ceratophyllus
Spp--

De la clase de los Arachnida, 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 practiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp., Brevipalpus
Spp..

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

Los compuestos o bien las combinaciones de los productos activos segin la
invencidn pueden emplearse, en caso dado, en determinadas concentraciones o bien
cantidades de aplicacidn, también como herbicidas y microbicidas, por ejemplo como
fungicidas, antimicdticos y bectericidas. En caso dado pueden emplearse también como
productos intermedios o como productos de partida para la sintesis de otros productos
activos.

Segln In invencién pueden tratarse todas las plantas y las partes de las plantas. Por
plantas se entenderfin en este caso todas las plantas y poblaciones de plantas, tales como
plantas silvestres deseadas y no deseadas (con inclusién de las plantas de cultivo de origen
natural). Las plantas de cultivo pueden ser plantas que se pueden obtener mediante los
métodos convencionales de cultivo y de optimacibn o por medio de métodos
biotecnolégicos y de ingenierfa genética, con inclusién de las plantas transgénicas y con
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inclusién de las variedades de plantas que pueden ser protegidas o no por medio del

derecho de proteccién de variedades vegetales. Por partes de las plantas deben entenderse
todas las partes y érganos aéreos y subterrineos de las plantas, teles como brotes, hojas,
flores y rafces, pudiéndose indicar de manera ejemplificativa hojas, agujas, tallos, troncos,
flores, cuerpos de frutos, frutos y semillas asf como raices, tubérculos y rizomas. A las
partes de las plantas pertenecen también las cosechas as{ como material de reproduccién
vegetativo y generativo, por ejemplo plantones, tubérculos, rizomas, acodos y semillas.

El tratamiento segin la invencién de plantas y partes de las plantas con los
productos activos se lleva a cabo 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, inyeccién, evaporacién, nebulizado, esparcido,
aplicacién a brocha y, en el caso del material de reproduccién, especialmente en el caso de
las semillas, ademés por recubrimiento con una o varias capas.

Los productos activos o bien las combinaciones de los productos activos segin la
invencién pueden transformarse en las formulaciones usuales, tales como soluciones,
emulsiones, polvos inyectables, suspensiones, polvos, agentes de espolvoreo, pastas,
polvos solubles, granulados, concentrados en suspension-emulsion, materiales naturales
y sintéticos impregnados con el producto activo, asi como microencapsulados 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,
es decir disolventes liquidos y/o excipientes sdlidos, en caso dado con empleo de
agentes tensioactivos, es decir, emulsionantes y/o dispersantes y/o medios generadores
de espuma.

Cuando se emplea agua como extendedor, se pueden utilizar disolventes

orgdnicos, por ejemplo, como disolventes auxiliares. Como disolventes liquidos entran
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en consideracion preferentemente: los hidrocarburos arométicos, tales como xileno,

tolueno o alquilnaftalinas, los hidrocarburos arométicos clorados y los hidrocarburos
alifiticos clorados, tales como los clorobencenos, clorcetilenos o cloruro de metileno,
los hidrocarburos aliféticos, tales como ciclohexano o las parafinas, por ejemplo las
fracciones de petréleo, los aceites minerales y vegetales, los alcoholes tales como
butano! o glicol, asi como sus éteres y ésteres, las cetonas, tales como acetona,
metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclochexanona, o los disolventes fuertemente
polares, tales como la dimetilformamida y el dimetilsulféxido asi como el agua.

Como excipientes s6lidos entran en consideracién:
por ejemplo, sales de amonio y harinas minerales naturales, tales como caolines, arcillas,
talco, creta, cuarzo, attapulgita, montmorillonita o tierra de diatomeas y los minerales
sintéticos molturados, tal como écido silicico altamente dispersado, el éxido de aluminio y
silicatos; como excipientes sélidos para granulados entran en consideracién: por ejemplo
los minerales naturales quebrados y fraccionados, tales como calcita, mérmol, piedra
pémez, sepiolita y dolomita, asi como los granulados sintéticos de harinas inorginicas y
orgénicas asi como granulados de material orgnico, tales como serrines, céscaras de nuez
de coco, panochas de maiz y tallos de tabaco; como emulsionantes y/o espumantes entran
en consideracién: por ejemplo, emulsionantes no ionégenos y aniénicos, tales como los
ésteres polioxietilenados de los dcidos grasos, los éteres polioxietilenados de los alcoholes
grasos, por ejemplo, el alquilarilpoliglicoléter, los alquilsulfonatos, los alquilsulfatos, los
arilsulfonatos, asi como los hidrolizados de albimina; como dispersantes entran en
consideracién: por ejemplo, las lejias 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 cefilina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos. Otros aditivos pueden ser aceites
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minerales y vegetales.

Pueden emplearse colorantes, tales como pigmentos inorgdnicos, por ejemplo,
6xido de hierro, 6xido de titanio, azul Prusia y colorantes orginicos, tales como colorantes
de alizarina, azoicos y de ftalocianina metslicos asl como nutrientes en trazas, tales como
ssles de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y cinc.

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

Los productos activos segtin 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
eliminar 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
compuestos siguientes:

Fungicidas:

2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; Acibenzolar-S-metilo; Aldimorph;
Amidoflumet; Ampropylfos; Ampropylfos-potasio; Andoprim; Anilazine; Azaconazole;
Azoxystrobin; Benalaxyl; Benodanil;, Benomyl; Benthiavalicarb-isopropilo;
Benzamacril; Benzamacril-isobutilo; Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol;
Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate; Butylamine; polisulfuro de
calcio; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; Carpropamid; Carvone;
Chinomethionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; Chloroneb; Chlorothalonil;
Chlozolinate; Clozylacon; Cyazofamid; Cyflufenamid; Cymoxanil; Cyproconazole;
Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacarb; Dichlofluanid; Dichlone; Dichlorophen;

Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencarb; Difenoconazole; Diflumetorim;
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Dimethirimol; Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M;

Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Dithianon; Dodine; Drazoxolon;
Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone;
Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfuram; Fenhexamid;
Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam;
Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fluoxastrobin;
Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet;
Fosetyl-Al; Fosetyl-sodio; Fuberidazole; Furalaxyl, Furametpyr; Furcarbanil;
Furmecyclox; Guazatine; hexaclorobenceno; Hexaconazole; Hymexazol; Imazalil;
Imibenconazole; Iminoctadine ftriacetato; Iminoctadine tris(albesilato); 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; édcido oxolinico; Oxpoconazole; Oxycarboxin;
Oxyfenthiin; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconezole; Pencycuron; Phosdiphen;
Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz;
Procymidone; Propamocarb; Propanasine-sodio; Propiconezole; Propineb; Proquinazid;
Prothioconazole; Pyraclostrobin; Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyroquilon;
Pyroxyfur; Pyrrolnitrine; Quinconazole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole;
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;
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Zoxamide; (2S)-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-tiazolcarboxamida; 2-
cloro-N-(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil-1 H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida; 3,4,5-tricloro-
2,6-piridindicarbonitrilo;  Actinovate;  cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
cicloheptanol; metil 142,3-dihidro-2,2-dimetil- 1H-inden-1 -il)-1H-imidazol-5-
carboxilato; carbonato monapotasico; N-(6-metoxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida;  N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaspiro[4.5]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; dxidos de cobre; Mancopper; oxina de cobre.

Bactericidas:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, dimetilditiocarbamato de niquel, Kasugamycin,
Octhilinon, 4cido 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, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allethrin,
Allethrin 1R-isémero, Alpha-Cypermethrin (Alphamethrin), Amidoflumet, Aminocarb,
Amitraz, Avermectin, AZ-60541, Azadirachtin, Azamethiphos, Azinphos-metilo,
Azinphos-etilo, Azocyclotin,

Becillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis, Bacillus
thuringiensis ceps EG-2348, Bacillus thuringiensis cepa GC-91, Bacillus thuringjensis
cepa NCTC-11821, Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb,
Benfuracarb, Bensultap, Benzoximate, Beta-Cyfluthrin, Beta-Cypermethrin, Bifenazate,
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Bifenthrin, Binapacryl, Bioallethrin, Bioallethrin-S-ciclopentilo-isémero,

Bioethanomethrin, Biopermethrin, Bioresmethrin, Bistrifluron, BPMC, Brofenprox,
Bromophos-etilo, 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, Chlompyrifos (-
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
IR-trans), Cyromazine,

DDT, Deltamethrin, Demeton-S-metilo, Demeton-S-metilsulfona, Diafenthiuron,
Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos, Dicofol, Dicrotophos, Dicyclanil,
Diflubenzuron, Dimefluthrin, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dinobuton, Dinocap,
Dinotefuran, Diofenolan, Disulfoton, Docusat-sodio, Dofenapyn, DOWCO-439,
Eflusilanate, Emamectin, Emamectin-benzoato, Empenthrin (isémero 1R), Endosulfan,
Entomopthora spp., EPN, Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethiprole, Ethion, Ethoprophos,
Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Famphur, Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin o6xido, Fenfluthrin, Fenitrothion,
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,
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Fosthiazate, Fubfenprox (Fluproxyfen), Furathiocarb,

Gamma-Cyhalothrin, Gamma-HCH, Gossyplure, Grandlure, granulovirus,

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

1KA-2002, Imidacloprid, Imiprothrin, Indoxacarb, lodofenphos, [probenfos, Isazofos,
[sofenphos, Isoprocarb, Isoxathion, [vermectin,

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, Metofluthrin,
Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Milbemycin, MKI-245, MON-
45700, Monocrotophos, Moxidectin, MT1-800,

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 (isbmero 1R-trans), Phenthoate, Phorate, Phosalone,
Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Piperonyl butéxido, Pirimicarb,
Pirimiphos-metilo, Pirimiphos-ctilo, oleato de potasio, Prallethrin, Profenofos,
Profluthrin, Promecarb, Propaphos, Propargite, Propetamphos, Propoxur, Prothiofos,
Prothoate, Protrifenbute, Pymetrozine, Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben,
Pyridalyl, Pyridaphenthion, Pyridathion, Pyrimidifen, Pyriproxyfen,

T T - -——



tRETT

-164 -
Quinalphos,

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

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

Tau-Fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimfos, Teflubenzuron, Tefluthrin,
Temephos, Temivinphos, Terbam, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Tetradifon,
Tetramethrin, Tetramethrin (isdémero 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, Trichoderma atroviride, Triflumuron, Trimethacarb,
Vamidothion, Vaniliprole, Verbutin, Verticillium lecanii,

WL-108477, WL-40027,

Y1-5201, Y1-5301, 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-triflGoretil)-8-azabiciclo[3.2.1]octan-3-
carbonitrilo (CAS-Reg.-Nr. 185982-80-3) y el correspondiente isdmero 3-endo (CAS-
Reg.-Nr. 185984-60-5) (véase la publicacién WO-96/37494, WO-98/25923),

asi como preparados, que contengan extractos vegetales de accién insecticida,

nemitodos, hongos o virus.

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

Los productos activos segiin la invencién pueden presentarse ademés, cuando se

utilizan como insecticidas, en sus formulaciones usuales en el comercio asi como en las
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formas de aplicacién 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 sl mismo.

El contenido en producto activo de las formas de aplicacion preparadas a partir de
las formulaciones usuales en el comercio puede variar dentro de amplios limites. La
concentraci6n 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 aplicacidn se lleva a cabo de una manera adaptada a las formas de aplicacion.

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

Tal como ya se ha indicado anteriormente, pueden tratarse segtin la invencién todas
las plantas y sus partes. En una forma de realizacién preferente se tratan plantas y
variedades de plantas asi como sus partes de origen silvestre o que se obtienen por métodos
convencionales de cultivo bioldgico, tales como cruzamiento o fusién de protoplastos. En
otra forma preferente de realizacion se tratan plantas y variedades de plantas transgénicas,
que hayan sido obtenidas sep(in métodos de ingenierin genética en caso dado en
combinacién con métodos convencionales (organismos genéticamente modificados) y sus
partes. La expresidn “partes” o bien “partes de plantas” o “componentes de plantas” ha sido
anteriormente explicada.

De forma especialmente preferente se tratan plantas, segiin la invencion, 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 (“caracter{sticas™), que
se han cultivado tanto por medio de cultivo convencional, como por mutagénesis o por
técnicas recombinantes de DNA. Estas pueden ser variedades, bictipos o genotipos.
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Segun los tipos de plantas o bien las variedades de las plantas, de su localizacién y

de las condiciones de crecimiento (terreno, clima, periodo de vegetacidn, alimentacién)
pueden presentarse también por medio del tratamiento segin 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, mejor crecimiento de las plantas, 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, recoleccion mas
ficil, aceleracion de la maduracion, 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 allé del
efecto esperable propiamente dicho.

A las plantas o bien variedades de plantas transgénicas (obtenidas mediante
ingenieria genética) a ser tratadas, preferentemente, segiin la invencién, pertenecen todas
las plantas, que han adquirido material genético mediante modificacién por ingenieria
genética, que proporcionan a estas plantas propiedades valiosas especialmente
ventajosas (“caracteristicas”). 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 e} contenido en sal del agua o bien del terreno, mayor
rendimiento floral, recoleccién mids ficil, aceleracion de la maduracién, mayores
rendimientos de las cosechas, mayor calidad y/o mayor valor nutritivo de los productos
recolectados, mayor capacidad de almacenamiento y/o de transformacién de los
productos recolectados. Otros ejemplos, especialmente seflalables para tales propiedades
son la mayor resistencia de las plantas frente a las pestes animales y microbianas, tal
como frente a insectos, icaros, hongos fitopatégenos, bacterias y/o virus asi como una

mayor tolerancia de las plantas frente a determinados productos activos herbicidas.
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Como ejemplos de plantas transgénicas se citaran las plantas de cultivo importantes,

tales como cereales (irigo, amroz), mafz, soja, papa, algodén, colza as{ como plantaciones
de frutales (con los frutos manzana, pera, citricos y uva), debiéndose sefalar
especialmente maiz, soja, papa, algodén y colza. Como propiedades (“caracteristicas™)
se sefialard especialmente la mayor resistencia de las plantas frente a los insectos por
medio de las toxinas generadas en las plantas, especiaimente aquellas que se generan en
las plantas por el material genético procedente de Bacillus Thuringiensis (por ejemplo
por medio de los genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CryllA, CrylllA, CryllIB2,
Cry9¢, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylIF as{ como por sus combinaciones), (denominadas a
continuacién “plantas Bt"). Como propiedades (“caracteristicas™) deben seflalarse
ademés, especialmente, la 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 proteinas y toxinas expresadas
correspondientes. Como propiedades (“caracteristicas”) deben sefialarse ademas,
especialmente, la mayor tolerancia de las plantas frente a determinados productos
activos herbicidas, por ejemplo imidazolinonas, sulfonilureas, Glyphosate o
Phosphinotricin (por ejemplo gen “PAT™). Los genes que proporcionan las respectivas
propiedades (“caracteristicas”) deseadas pueden estar presentes también en
combinaciones entre s{ en las plantas transgénicas. Como ejemplos de “plantas Bt"
pueden citarse variedades de malz, variedades de algodén, variedades de soja y
variedades de papa, que sc comercializan bajo las marcas registradas YIELD GARD®
(por ejemplo maiz, algodén, soja), KnockOut® (por ejemplo maiz), StarLink® (por
ejemplo maiz), Bollgard® (algodén), Nucotn® (algodén) y NewLeaf® (papa). Como
ejemplos de plantas tolerantes de los herbicidas pueden citarse variedades de maiz,
variedades de algod6n y variedades de soja, que se comercializan bajo las marcas

registradas Roundup Ready® (tolerancia contra Glyphosate, por ejemplo maiz, algodén,
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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
relacion a la tolerancia a los herbicidas) pueden citarse también las variedades
comercializadas para la denominacién Clearfield® (por ejemplo mafz). Evidentemente
estas manifestaciones son vélidas también para las variedades de plantas desarrolladas
en el futuro o bien que se comercialicen o se desarrollen en el futuro con estas
propiedades genéticas (“caracteristicas”).

Las plantas indicadas pueden tratarse de forma especialmente ventajosa segiin la
invencién con los compuestos de la formula general 1 o bien de las mezclas de los
productos activos segGn la invencién. Los sectores preferentes, anteriormente citados, en
el caso de 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 o bien las combinaciones de los productos activos segiin la
invencién no solamente son activos contra las pestes de las plantas, de la higiene y de los
productos almacenados, sino también en el sector de la medicina veterinaria contra
parésitos de los animales (ectopardsitos) tales como garrapatas dures, garrapatas blandas,
fcaros de la sarma, dcaros 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 Anoplurida, por ejemplo Haematopinus spp., Linognathus 5pp.,
Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp..

Del orden de los Mallophagida y de los subérdenes Amblycerina asi como
isqunocerinos, por ejemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp.,
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Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp..

Del orden de los Diptera y de los subérdenes Nematocerina asi como braquicerinos,
por ejemplo Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp., Eusimulium spp.,
Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp., Hybomitra spp.,
Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomya spp., Braula spp., Musca spp.,
Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp.,
Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomya spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus
spp., Hypodema spp., Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus
spp..

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

Del orden de los Heteropterida, por ¢jemplo Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius
spp., Panstrongylus spp..

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

De las subclase de los Acaria (Acarida) y del orden de los Meta- asi como
Mesostigmata, por ¢jemplo Argas spp., Omithodorus spp., Otabius spp., Ixodes spp.,
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 Actinedida (Prostigmata) y Acaridida (Astigmata), por ejemplo
Acarapis spp., Cheyleticlla spp., Omithocheyletia spp., Myobia spp., Psoresgates Spp.,
Demodex spp., Trombicula spp., Listruphorus 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..
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Los productos activos o bien las combinaciones de productos activos, segin la

invencién, son adecuados, también, para la lucha contra los artrdpodos, que atacan a los
animales 1itiles en agricultura tales como, por ejemplo, vacas, corderos, cabras, caballos,
chanchos, asnos, camellos, béfalos, conejos, gallinas, pavos, patos, gansos, abejas, demds
animales domésticos tales como, por ejemplo, perros, gatos, péjaros de salén, peces de
acuario asf como a los denominados animales de ensayo, tales como, por ejemplo, himster,
conejillos de Indias, ratas y ratones. Mediante la lucha contra estos artrépodos se evitaran
casos de fallecimiento y reducciones de la productividad (en leche, came, 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 més econémico y més sencillo.

La aplicacién de los productos activos o bien de las combinaciones de los productos
activos, segfin la invencién, se lleva a cabo en el sector de la veterinaria de forma conocida
mediante administracién enteral en forma de, por ejemplo, tabletas, cépsulas, bebidas,
grageas, granulados, pastas, bolis, por medio del procedimiento a través de la comida
"feed-through", de supositorios, mediante administracién pearenteral, tal como, por ejemplo,
mediante inyeccién (intramuscular, subcuténea, intravenosa, intraperitoneal y similares),
implantados, mediante aplicacién nasal, mediante aplicacién dermal en forma, por ejemplo
de inmersién o de baflo (Dippen), pulverizado (Spray), regado superficial (Pour-on y Spot-
on), de lavado, de empolvado as{ como con ayuda de cuerpos moldeados que contengan el
producto activo tales como collerines, 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 o bien las combinaciones de los productos activos como
formulaciones (por ejemplo polvos, emulsiones, agentes capaces de extenderse), que
contengan los productos activos en cantidades de 1 a 80 % en peso, directamente o tras

dilucién de 100 hasta 10.000 veces o pueden emplearse a modo de baflo quimico.
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Adermds se ha encontrado que los productos activos o bien las combinaciones de los

productos activos, segin la invencién, muestran un clevado efecto insecticida contra
insectos, que destruyen los materiales industriales.

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

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

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

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

Tisanuros, tal como Lepisma saccharina.

Por materiales industriales se entenderdn en el contexto presente materiales no-
vivos, tales como, preferentemente, materiales sintéticos, pegamentos, colas, papel y
cartén, cuero, madera y productos de elaboracién de la madera y pinturas. De una manera
muy especial, los materiales a ser protegidos contra el ataque de los insectos estin
constituidos por madera y productos de elaboracién de la madera.

Por madera y productos de elaboracién de la madera, que pueden ser protegidos por
medio de los agentes segiin la invencién o de las mezclas que los contengan, deberd
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entenderse, por ejemplo:

madera para la construccién, vigas de madera, traviesas para ferrocarril, piezas para
puentes, costillas para barcas, vehiculos de maders, cajas, paletas, contenedores, postes
telefénicos, revestimientos de madera, ventanas y puertas de madera, contrachapado de
madera, placas de contrachapado, trabajos de carpinterla o productos de maders, que
encuentran aplicacién, de una manera muy general, en el hogar o en la industria de la
construccidn.

Los productos activos o bien las combinaciones de 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 s conocida, por ejemplo
por mezclado de los productos activos con al menos un disolvente o bien diluyente,
emulsionante, dispersante 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 proteccion de la madera y de Jos materiales de maders, conticnen el
producto activo segin la invencién en una concentracién de 0,0001 hasta 95 % en peso,
especialmente de 0,001 hasta 60 % en peso.

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

Como disolvente y/o diluyente sirve un disolvente o una mezcla de disolventes

drgano-quimicos y/o un disolvente o mezcla de disolventes Srgano-quimicos, oleaginosos o
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tipo oleaginoso, dificilmente volétiles y/o un disolvente 0 mezcla de disolventes Grgano-

quimicos polares y/o agua y, en caso dado un emulsionante y/o humectante.

Como disolventes 6rgano-quimicos se empleanin, preferentemente, disolventes
oleaginosos o de tipo oleaginoso, con un indice de evaporacién situado por encimade 35 y
un punto de llama situado por encima de 30°C, preferentemente situado por encima de
45°C. A modo de tales disolventes dificilmente volétiles, insolubles en agua, oleaginosos o
de tipo oleaginoso, se emplearin aceites minerales correspondientes o sus fracciones
arométicas 0 mezclas de disolventes que contengan aceites minerales, preferentemente
bencina para ensayos, petréleo v/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 220°C,
aceite para husillos con un intervalo de ebullicidn de 250 hasta 350°C, petréleo o bien
hidrocarburos arométicos con un imervalo de ebullicién de 160 hasta 280°C, aceite de
terpentina y similares.

En una forma de realizacion preferente se empleardn hidrocarburos alifiiticos
liquidos con un intervalo de ebullicién de 180 hasta 210°C o mezcla de elevado punto de
ebullicién de hidrocarburos aromdticos y alifiticos con un intervalo de ebullicion de 180
hasta 220°C y/o aceite para husillos y/o monocloronaftalina, preferentemente o-
monocloronaftalina.

Los disolventes orgdnicos, dificilmente volatiles, oleaginosos o de tipo oleaginoso,
con un indice de evaporacidn situado por encima de 35 y con un punto de |lama situado por
encima de 30°C, preferentemente por encima de 45°C, pueden substituirse parcialmente por
disolventes 6rgano-quimicos ligeros o de volatilidad media, con la condicién de que la
mezcla de disolventes presente un indice de evaporacién situado por encima de 35 y un
punto de [lama situado por encima de 30°C, preferentemente por encima de 45°C, y que la

mezcla insecticida-fungicida sea soluble o emulsionable en esta mezcla de disolventes.
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Segin una forma de realizaci6n preferente se substituird una parte del disolvente o

de la mezcla de disolventes drgano-quimicos o un disolvente o mezcla de disolventes
érgano-quimicos alifiticos, polares. Preferentemente se emplearin disolventes dérgano-
quimicos aliféticos que contengan grupos hidroxilo y/o éster y/o éter, tales como, por
ejemplo, glicoléter, &steres o similares.

Como aglutinantes érgano-quimicos se emplearin en ¢l &mbito de la presente
invencion las resinas sintéticas y/o los aceites secantes de fraguado, en si conocidos,
diluibles con agua y/o solubles o dispersables o bien emulsionables en los disolventes
Grgano-quimicos empleados, especialmente aglutinantes constituidos por o que contengan
resina acrilica, una resina vinflica, por ejemplo acetato de polivinilo, resina de poliéster,
resina de policondensacién o de poliadicién, resina de poliuretano, resina alquidica o bien
resina alquidica modificada, resina fendlica, resina hidrocarbonada tal como resina de
indeno-cumarona, resina de silicona, aceites secantes vegetales y/o secantes y/o
aglutinantes secantes fisicos a base de una resina natural y/o sintética.

La resina sintética, empleada como aglutinante, puede emplearse en forma de una
emulsién, dispersién o solucién. Como aglutinantes pueden emplearse también bettin o
substancias bituminosas hasta un 10 % en peso. De manera complementaria pueden
emplearse colorantes, pigmentos agentes repelentes del agus, comrectores del olor e
inhibidores o agentes protectores contra la corrosién en sf conocidos, y similares.

Es preferente emplear en el medio o en el concentrado, segtin la invencién, como
aglutinante 6rgano-quimico al menos una resina alquidica o bien una resina alquidica
modificada y/o un aceite vegetal secante. Preferentemente se empleardn segiin 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 un plastificante (mezcla). Estos aditivos deben evitar una volatilizacién de

749
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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 ftélico tales como
ftalato de dibutilo, de dioctilo o de bencilbutilo, ésteres del dcido fosférico, tal como el
fosfato de tributilo, ésteres del dcido adipico, tal como el adipato de di-(2-ctilhexilo),
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 estin basados quimicamente en polivinilalquiléteres tal
como el polivinilmetiléter o en cetonas tales como benzofenona, etilenbenzofenona.

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

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

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

Como componentes adicionales de la mezcla entran en consideracion
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
consideraci6n insecticidas, tales como Chlorpyriphos, Phoxim, Silafluofin, Alphamethrin,
Cyfluthrin, Cypermethrin, Deltamethrin, Permethrin, Imidacloprid, NI-25, Flufenoxuron,
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Hexaflumuron, Transfluthrin, Thiacloprid, Methoxyphenoxid y Triflumuron,

asi como fungicidas tales como Epoxiconazole, Hexaconazole, Azaconazole,
Propiconazole, Tebuconazole, Cyproconazole, Metconazole, Imazalil, Dichlorfluanid,
Tolylfluanid, 3-yodo-2-propinil-butilcarbamato, N-octil-isotiazolin-3-ona y 4,5-dicloro-N-
octilisotiazolin-3-ona.

Al mismo tiempo pueden emplearse [os compuestos o bien combinaciones de los
productos activos segGn la invencién para la proteccién contra la proliferacién de
organismos sobre objetos, especialmente sobre los cuerpos de buques, tamices, redes,
construcciones, instalaciones portuerias e instalaciones de seflalizacién, que entran en
contacto con agua de mer 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
consecuencia de un mayor consumo de energia y ademds debido a las frecuentes
estancias en dique seco, a un claro aumento de los costes de explotacién,

Ademids de la proliferacién de organismos debida a las algas, por ejemplo
Ectocarpus sp. y Ceramium sp., tiene un significado especial en particular la
proliferacién de organismos debida a grupos sesiles de entomostréceos, que se agrupan
bajo el nombre de Cirripedia (crusticeos cirripedos).

Se ha encontrado ahora, sorprendentemente, que los compuestos segiin la
invencién solos o en combinacién con otros productos activos presentan un efecto
antiincrustante (antiproliferacién de organismos) excelente.

Mediante el empleo de los compuestos segin la invencidn solos o en

combinacidén con otros productos activos puede desistirse al empleo de metales pesados
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tales como por ejemplo en los sulfuros de bis(trialquilestafio), laurato de tri-n-

butilestafio, cloruro de tri-n-butilestaflo, xido cuproso(l), cloruro de trietilestafio, tri-n-
butil-(2-fenil-4-clorofenoxi)-estafio, 6xido de tributilestafio, disulfuro de molibdeno,
dxido de antimonio, butil-titanato polfmero, 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 bisdimetilditiocarbamoilcinc, oxido de cinc, etilen-
bisditiocarbamato cuproso(]), 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 1a combinacion para los agentes antiincrustantes segtn la
invencién son adecuados, preferentemente:;

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

Fungicidas tales como
§,8-diéxido de la ciclohexilamida del écido benzo[b]-tiofencarboxilico, Dichlofluanid,
Fluorfolpet, 3-yodo-2-propinil-butilcarbamato, 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

30%
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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-triclorofenil-maleinimida.

Los agentes antiincrustantes empleados contienen los compuestos segin la
invencidn de 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 segfin la invencion contienen ademds usualmente los
componentes frecuentes, pero sin limitarse a los mismos, tales como por ¢jemplo 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, ademéis de los productos activos
alguicidas, fungicidas, molusquicidas e insecticidas segin la invencion, especialmente
aglutinantes.

Ejemplos de aglutinantes 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 orgénicos, cauchos de butadieno/estireno/acrilonitrilo, aceites desecantes
tales como aceite de linaza, ésteres resinicos o ésteres resinicos modificados en
combinacién con alquitranes o betunes, asfalto as{ como epoxicompuestos, pequefias
cantidades de clorocaucho, polipropileno clorado y resinas vinflicas.

En caso dado las pinturas contienen también pigmentos inorgénicos, pigmentos
orgdnicos o colorantes, que preferentemente sean insolubles en el agua marina. Ademés

las pinturas pueden contener materiales tales como colofonio para posibilitar una
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liberacién controlada de los productos activos. Las pinturas pueden contener ademéis

plastificantes, agentes modificantes que influyan sobre las propiedades reoldgicas asi
como otros componentes tradicionales. También en sistemnas antiincrustantes de
autopulido puede incorporarse los compuestos segin la invencién o las mezclas
anteriormente citadas.

Los productos sctivos o bien las combinaciones de los productos activos son
adecuados para combatir las pestes animales, especialmente los insectos, aricnidos y
éicaros, que se presentan en los recintos cerrados, tales como, por ejemplo, viyiendas,
instalaciones fabriles, oficinas, cabinas de veh{culos automéviles y similares. Estas pueden
emplearse para combatir estas pestes en productos insecticidas para el hogar. Estas son
activas contra tipos sensibles y resistentes asf como contra todos los estadios de desarrollo.
A estas pestes pertenecen:

Del orden de los Scorpionidea, por ejemplo, Buthus occitanus.

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

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

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

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

Del orden de los Diplopoda, por ejemplo, Blaniulus guttulatus, Polydesmus spp..

Del orden de los Chilopoda, por ejemplo, Geophilus spp..

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

Del orden de los Blattaria, por ejemplo Blatta orientalies, Blatella germanica,
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Blatella asehinai, Leucophaea mademe, Panchlora spp., Parcoblaita spp., Periplaneta

australasiae, Periplaneta americana, Periplaneta brunnes, Periplaneta fuliginosa, Supella
longipalpa.

Del orden de los Saltatoria, por ejemplo, Acheta domesticus.

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

Del orden de 103 Isoptera, por ejemplo, Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

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

Del orden de los Coleoptera, por ejemplo, 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 Diptera, por ¢jemplo, 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, Sarcophaga camaria, Simulium spp., Stomoxys calcitrans,
Tipula paludosa.

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

Del orden de los Siphonaptera, por ejemplo, Ctenocephalides canis,
Ctenocephalides felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylia cheopis.

Del orden de los Hymenoptera, por ejemplo, Camponotus herculeanus, Lasius
fuliginosus, Lasius niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula spp-,
Tetramorium caespitum,

Del orden de o8 Anoplura, por ejemplo Pediculus humanus capitis, Pediculus
humanus corporis, Phthirus pubis.

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

1 ===ty -
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La aplicacién en el sector de los insecticidas domésticos se lleva a cabo sola o en

combinacién con otros productos activos adecusdos tales como ésteres del dcido
fosférico, carbamatos, piretroides, reguladores del crecimiento o productos activos de
otras clases conocidas de insecticidas,

La aplicacién se lleva a cabo en aerosoles, agentes para pulverizacién sin
presién, por ejemplo sprays por bombeo y por pulverizado, dispositivos automiticos de
nebulizado, nebulizadores, generadores de espuma, geles, productos para evaporadores
con plaguetas 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
las polillas, bolsitas contra las polillas y geles contra las polillas, en forma de granulados
o de polvo, en cebos esparcibles o en estaciones para cebos.

Los productos activos o bien las combinaciones de los productos activos, segin la
invencién, se pueden emplear como defoliantes, desecantes, agentes herbicidas y
especiaimente como agentes para eliminar las malas hierbas. Por malas hierbas, en el mas
emplio sentido, se han de entender las plantas que crecen en lugares donde son indeseadas.
El hecho de que las substancias, segin la invencién, actien como herbicidas totales o
selectivos, depende esencialmente de la cantidad empleada.

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

Malas hierbas dicotiledoness de las clases: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda,
Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduys, Cassia, Centaurea,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmedium, Emex, Erysimum, Euphorbia,
Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoes, Kochia, Lamium, Lepidium, Lindernia,
Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver, Pharbitis, Plantago,
Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Rephanus, Rorippa, Rotala, Rumex, Salsola, Senecio,
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Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi,

Trifolium, Urtica, Veronica, Viola, Xanthium.

Cultives dicotiledéneos de las clases: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,
Helianthus, Daucus, Glycine, Gossypium, Ipomoea, Lactuca, Linum, Lycopersicon,
Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solanum, Vicia.

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

Cultivos monocotiledéneos de las clases: Allium, Ananas, Asparagus, Avens, Hordeum,
Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea

El empleo de los productos activos o bien las combinaciones de los productos
activos, segiin la invencion, no estd sin embargo, limitado en forma alguna a estas clases,
sino que se extienden en igual forma también sobre otras plantas.

Los productos activos o bien las combinaciones de los productos activos, segiin la
invencién, son adecuados, en funcién de la concentracién, para combatir totalmente las
hierbas malas, por ejemplo, en instalaciones industriales y viarias y en caminos y plazas,
con y sin crecimiento de érboles. Del mismo modo, se pueden emplear los compuestos para
combatir las hierbas malas en cultivos permanentes, por ejemplo, en instalaciones
forestales, de arboles de adomo, de drboles frutales, de vifiedos, de drboles cfiricos, de
nogales, de plétanos, de café, de té, de goma, de palmas de aceite, de cacao, de frutos de
bayas y de lipulo, sobre trazados omamentales y deportivos y en superficies de prados y
para combatir las hierbas malas en forma selectiva en los cultivos mono-anuales.

Los compuestos o bien las combinaciones de los productos activos, seghn la
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invencién muestran una potente actividad herbicida y un amplio espectro de actividad sobre

¢l terreno y sobre las partes aéreas de las plantas. Son adecuados, en cierta medida, también
para combatir de manera selectiva las malas hierbas monocotiledéneas y dicotiledéneas en
cuitivos monocotiledéneos y dicotiledéneos, tanto en el procedimiento de pre-brote como
en el procedimiento de post-brote.

Los productos activos o bien Jas combinaciones de los productos activos, segln la
invencidn, pueden emplearse también, en determinadas concentraciones o bien cantidades
de aplicacién para la lucha contra las pestes animales y contra las enfermedades de las
plantas fiingicas o bacterianas. También pueden emplearse, en caso dado, a modo de
productos intermedios o de productos de partida para la sintesis de otros productos activos.

Los productos activos o bien las combinaciones de los productos activos se pueden
transformar en las formulaciones usuales, tales como soluciones, emulsiones, polvos
pulverizables, suspensiones, polvos, medios de espolvoreo, pastas, polvos solubles,
granulados, concentrados en suspensién-emulsién, materiales naturales y sintéticos
impregnados con el producto activo, asi como microencapsulados en materiales polimeros.

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

En el caso de emplear agua como material de carga se puede emplear, por ejemplo,
también disolventes orginicos como agentes disolventes auxiliares. Como disolventes
liquidos entran especialmente en .consideracion: los hidrocarburos arométicos, tales como
xileno, tolueno o alquilnaftalinas, los hidrocarburos arométicos clomdos y los
hidrocarburos alifiticos clorados, tales como los clorobencenos, cloroetilenos o cloruro de
metileno, los hidrocarburos aliféticos, tales como ciclohexano, o las parafinas, por ejemplo,
las fracciones de petrdleo crudo, los aceites minerales y vegetales, los alcoholes tales como
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butanol o glicol, asf como sus ésteres y éteres, las cetonas, tales como acetona,

metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, los disolventes fuertemente polares
tales como dimetilformamida y dimetilsulféxido, asi como el agua.

Como excipientes sélidos entran en consideracién: por ejemplo, sales de amonio y
los minerales naturales molturados, tales como caolines, arcillas, talco, creta, cuarzo,
attapulgita, montmorillonita o tierras de diatoméas y minerales sintéticos molturados, tales
como #cido silicico, altamente disperso, 6xido de aluminio y silicatos, como excipientes
sOlidos para granulados entran en consideracién: por ejemplo, minerales naturales
quebrados y fraccionados tales como calcita, mirmol, piedra pémez, sepiolita, dolomita, asf
como granulados sintéticos de harinas inorginicas y orgénicas, asl como granulados de
materiales orgénicos, tales como serrines, cdscaras de nuez de coco, panochas de maiz y
tallos de tabaco; como emulsionantes y/o generadores de espuma entran en consideracion:
por ejemplo, los emulsionantes no idnicos y aniénicos, tales como ésteres polioxietilenados
de dcidos grasos, éteres polioxietilenadas de alcoholes grasos, tales como por ejemplo
alquilarilpoliglicoléter, alquilsulfonatos, alquilsulfatos, arilsulfonatos, asi como los
hidrolizados de albimina; como dispersantes entran en consideracién: por ejemplo,
lixiviaciones sulfiticas de lignina y metilcelulosa.

En las formulaciones se pueden emplear adhesivos tales como
carboximetilcelulosa, polimeros naturales y sintéticos pulverulentos, granulados o en forma
de létex, tales como goma aribiga, alcobol polivinilico, acetato de polivinilo, asf como
fosfolipidos naturales, tales como cefalina y lecitina, y fosfolipidos sintéticos. Otros
aditivos pueden ser aceites minerales y vegetales.

Se pueden emplear colorantes, tales como pigmentos inorgiinicos, por ejemplo,
éxido de hierro, éxido de titanio, azul ferrocifinico y colorantes orgdnicos, tales como
colorantes de alizarina, colorantes azoicos y de ftalocianina metilicos y nutrientes en trazas,

tales como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno y cinc.
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Las formulaciones contienen, en general, entre un 0,1 hasta un 95 por ciento en

peso de producto activo, preferentemente entre un 0,5 y un 90 %.

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

Para las mezclan entran en consideracion herbicidas conocidos, por ejemplo:
Acetochlor, Acifluorfen (-sodio), Aclonifen, Alachlor, Alloxydim (-sodio), Ametryne,
Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine, Azafenidin,
Azimsulfuron, Beflubutamid, Benazolin (-etilo), Benfuresate, Bensulfuron (-metilo),
Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzofenap, Benzoylprop (-etilo), Bialaphos,
Bifenox, Bispyribac (-sodic), Bromobutide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor,
Butafenacil (-alilo), Butroxydim, Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide,
Carfentrazone (-etilo), Chlomethoxyfen, Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron (-
etilo), Chlomitrofen, Chlorsulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-etilo), Cinmethylin,
Cinosulfuron, Clefoxydim, Clethodim, Clodinafop{-propargilo), Clomazone,
Clomeprop, Clopyralid, Clopyrasulfuron (-metilo), Cloransulam (-metilo), Cumyluron,
Cyanazine, Cybutryne, Cycioate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop (-butilo),
2,4-D, 2,4-DB, Desmedipham, Diallate, Dicamba, Dichlorprop (-P), Diclofop (-metilo),
Diclosulam, Diethatyl (-etilo), Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron,
Dimepiperate, Dimethachlor, Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam,
Dinitramine, Diphenamid, Diquat, Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC,
Esprocarb, Ethalfluralin, Ethametsulfuron (-metilo), Ethofumesate, Ethoxyfen,
Ethoxysulfuron, Etobenzanid, Fenoxaprop (-P-etilo), Fentrazamide, Flamprop (-
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isopropilo, -isopropilo-L, -metilo), Flazasulfuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butilo),

Fluazolate, Flucarbazone (-sodio), Flufenacet, Flumetsulam, Flumiclorac (-pentilo),
Flumioxazin, Flumipropyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone,
Fluoroglycofen (-etilo), Flupoxam, Flupropacil, Flurpyrsulfuron (-metilo, -sodio),
Flurenol (-butilo), Fluridone, Fluroxypyr (-butoxipropilo, -meptilo), Flurprimidol,
Flurtamone, Fluthiacet (-metilo), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate
(-amonio), Glyphosate (-isopropilamonio), Halosafen, Haloxyfop (-etoxietilo, -P-
metilo), Hexazinone, Imazamethabenz (-metilo), Imazamethapyr, Imazamox, Imazapic,
Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, lodosulfuron (-metilo, -sodio),
lIoxynil, lsopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlortole, Isoxaflutole,
Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop, Mefenacet, Mesotrione,
Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenzuron, Metobromuron, (alfa-)
Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzin, Metsulfuron (-metilo), Molinate,
Monolinuron, Naproanilide, Napropamide, Neburon, Nicosulfuron, Norflurazon,
Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxasulfuron, Oxaziclomefone,
Oxyfluorfen, Paraquat, &cido pelargénico, Pendimethalin, Pendralin, Pentoxazone,
Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos, Pretilachlor, Primisulfuron (-metilo),
Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquizafop, Propisochlor,
Propoxycarbazone (-sodio), Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulfuron, Pyraflufen (-etilo),
Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron (-etilo), Pyrazoxyfen, Pyribenzoxim,
Pyributicarb, Pyridate, Pyridatol, Pyriftalid, Pyriminobac (-metilo), Pyrithiobac (-sodio),
Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine, Quizalofop (-P-etilo, -P-tefurilo), Rimsulfuron,
Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulcotrione, Sulfentrazone, Sulfometuron (-metilo),
Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam, Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine,
Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide, Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-
metilo), Thiobencarb, Tiocarbazil, Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron (-
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metilo), Triclopyr, Tridiphane, Trifluralin, Trifloxysulfuron, Triflusulfuron (-metilo),

Tritosulfuron.

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

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

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

La cantidad de producto activo empleada puede oscilar dentro de un amplio
margen. Esta depende fundamentalmente del tipo del efecto deseado. En general ias
cantidades empleadas se sitian entre 1 g y 10 kg de producto activo por hectérea de
superficie del terreno, preferentemente entre 5 g y 5 kg por hectérea,

El efecto ventajoso de la compatibilidad con las plantas de cultivo de las
combinaciones de los productos activos, segiin la invencién, estd marcado de una forma
especialmente potente con determinadas proporciones de concentracién. Sin embargo las
proporciones en peso de los productos activos o pueden variar, en las combinaciones de
los productos activos, en un intervalo relativamente amplio. En general corresponden, a
1 parte en peso del producto activo de la férmula (I) o de sus sales, desde 0,001 hasta
1.000 partes en peso, preferentemente desde 0,01 hasta 100 partes en peso, de forma

\g
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especialmente preferente desde 0,05 hasta 20 partes en peso de uno de los compuestos

(antidotos/protectores) mejoradores de la compatibilidad con las plantas de citados
anteriormente en (b’)

Las combinaciones de los productos activos, segiin la invencidn, se aplicardn, en
general, en forma de formulaciones acabadas. Sin embargo, los productos activos,
contenidos en las combinaciones de los productos activos pueden aplicarse, también en
formulaciones individuales, es decir en forma de mezclas de tanque.

Para determinadas finalidades de aplicacién, especialmente en el caso del
procedimiento de post-brote, puede ser ventajoso, ademés, incluir en las formulaciones,
a modo de otros aditivos, aceites minerales o vegetales, compatibles con las plantas (por
ejemplo el preparado comercial “Rako Binol”) o sales de amonio tales como, por
ejemplo, sulfato de amonio o rodanuro de amonio.

Las nuevas combinaciones de los productos activos pueden emplearse como
tales, en forma de sus formulaciones o de las formas de aplicacién, preparadas a partir de
las mismas mediante dilucién adicional, tales como soluciones listas para su empleo,
suspensiones, emulsiones, polvos, pastas y granulados. La aplicacién se lleva a cabo de
manera usual, por ejemplo mediante regado, pulverizado, inyectado, espolvoreado o
esparcido.

Las cantidades de aplicacién de las combinaciones de los productos activos,
segiin la invencién, pueden variar dentro de ciertos limites; éstas dependen, entre otras
cosas, de la meteorologia y de los factores del terreno. En general las cantidades de
aplicacién se encuentran comprendidas entre 0,001 y 5 kg por ha, preferentemente entre
0,005 y 2 kg por ha, de forma especialmente preferente entre 0,01 y 0,5 kg por ha.

Las combinaciones de los productos activos, segin la invencién, pueden

aplicarse antes y después del brote de las plantas, es decir segln el procedimiento de
pre-brote y de post-brote.
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Los protectores, a ser empleados seg(in la invencién, pueden emplearse, segiin

sus propiedades, para el tratamiento previo de las semillas de las plantas de cultivo
(desinfectado de las semillas) o aplicarse a las semillas como paso previo a la siembra o
aplicarse separadamente, antes que el herbicida, o eplicarse conjuntamente con el
herbicida antes o después del brote de las plantas.

Como ejemplos de plantas se citarén las plantas de cultivo mas importantes, 1ales
como cereales (trigo, arroz), maiz, soja, papa, algodén, colza, remolacha, cafla de azicar
as{ como plantas frutales (con los frutos manzana, pera, cltricos y uva), debiéndose
seflalar especialmente el majz, la soje, la papa, el algodon y la colza,

La obtencién y el empleo de los productos activos segin la invencion, se ponen
de manifiesto por medio de los ejemplos siguientes.

Ejemplos de obtencid

Ejemplo-Nr. I-1-a-1

o] Cl
HN
y H,
OH
© O\GH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 100 ml, con termdémetro y
refrigerante de reflujo, bajo argén, 2,6 g de terc.-butilato de potasio al 95 % (21,6
mmoles) en 8 mi de dietilacetamida. Se afiaden, gota a gota, a 50-60°C, 3,5 g (9,8
mmoles) del compuesto segiin el ejemplo II-1 en 10 ml de dimetilacetamida. Se agita
bajo controles mediante cromatografia en capa delgada durante una hora. La mezcla de
la reaccién se introduce bajo agitacién en 100 ml de agua helada, se ajusta a pH 2 con
HCl y el precitado se separa mediante filtracién por succion. Se lleva a cabo a

continuacién la purificacién mediante cromatografia en columna sobre gel de silice,

(diclorometano: acetato de etilo = 5:3).



- 190 -
Rendimiento: 3,15 g (98 % de la teoria), Pf.: 193°C.

De manera andloga a la del ejemplo (I-1-a-1) y segiin las indicaciones generales

para la obtencion, se preparan los compuestos de la férmula (I-1-8) siguientes

A
7T N\
o
o w
Ejem. w X |Y D A B PL°C |Isémero
Nr.
I-l-e-2 |OCH, Cl |CH; |H CH; CH3 /|-
I-la3 |OCH; Cl [CHy |H  [{CHy)5-CHOCH3{CHj)- 219 |B
i-la4 |OC3Hy CI'|[CH, |[H  [{CHy);-CHOCH3{CHp)- |** B
I-ilaS |OCoHs Cl |CH, |H | {CHg)-CHOCH3{CHp);- |132 |B
IFl-a6 [O{CH:;0- |CI |[CHy, |H |{CHp);-CHOCH3{CHg),- |130 |B
CH,
Fla7 | och<] Cl|CH, |H |{CH;);-CHOCH3{(CH;),- |148 |B
I-1-3-8 OCH, CliCHy [H CiHs CH; 0,77 (m, 3H,
CH,CHy) 2,30 (s, 3H,
ArClHy)
a9 |[OCyHs Cl [CH, [H N CH, 195
Ie10 |OCHs Cl[CH, [H |GH, CH, *0,78 (&, 3H,
CHrCHs) 2,29 (s, 3H,
ArCi}s)
a1l [OCoHs Cl [CH, [CHs; |CH, H 107

= re—r
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Ejem. w X |¥Y D 7 }\91 - B PI°C | lsémero

Nr.

112 |OCH; T |CH; |H [i-GiH; |CH, ¥ 1,30 (s, 3AH,
nb-gity
1,85-195 (m, 1H,
-CH{CHs))

F1-a-13 |OCH; Cl [CH; |H |i-CsHs |CHs *0,85-095 (m, G6H,
CHy{(CHs)) 1,60-1,70
(m, 2H, CH:{(CH,),)

la14 |OCH; Cl [CH, |C:Hs |CHy H *1,30 (4, 3H, CH.CHy)
2,30 (s, 3H, Ar-CHs)

I-le-15 |OCHy Cl [CHs [H N CH, 11 (m, 1N,
ciclopropilo-CH) 2,30
(s. 3H, Ar-CH,)

e+  1H.NMR (400 MHz, dg-DMSO): 8 = 2,29 (s, 3H, ArCH3), 3,83 (m, 2H, O-CHp)
ppm

. 1H-NMR (400 MHz, dg-DMSO): desplazamientos & en ppm.

Eiemplo Nr. 1-1-b-1

O Ccl
HN
/ Ha
Hy o) q,
CH,
CH, isémero p
CH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 100 ml, con termémetro y
refrigerante de reflujo, bajo argén, 0,7 g el compuesto segiin el ejemplo 1-1-a-3 en 30 ml
de acetato de etilo anhidro y 0,2 g trietilamina (2 mmoles) = 0,28 mi, se cataliza con 10

mg 4-N,N-dimetilamino-piridina y se combina, bajo reflujo con 0,22 g (0,002 moles) de

L e B |

a6



-192-
cloruro de isobutirilo en 2 ml de acctato de etilo anhidro. Se agita durante 1 hora; la

reaccién se sigue mediante cromatografia en capa delgada. A continuacién se lleva a
cabo la purificacién mediante cromatografia en columna sobre gel de silice, (hexano:
acetato de etilo =8 : 2).

Rendimiento: 0,8 g (8] % de la teoria), Pf.: 180°C.

De manera anéloga a la del ejemplo (I-1-b-1) y segfin las indicaciones generales
para la obtencidn, se preparan los compuestos de la formula (I-1-b) siguientes

(1-1-b)

clal
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Bjem. (W [X [Y [D [A B Rl PL°C Isémero
Nr.
I-I-b2 |OCH; [CI [CH3 [H |CHy CH; |HJCO-CHp- |[191 -
53 [OCH3 [CI [CH;3 [H [i-C4H, CHy |tCqH, 154 -
I-1-b4 |OCH; [Cl [CH3 [H |i-C4Hs CHy |H3COCHpy- |** -
I-1-b5 |OCH;3 [Cl |CH; |[H [{CHp),-O{CHg)p- N 216218 R
166 |OCH; [Cl [CH3 |[H |[{CHg)p-O{(CHzlp- |H3CO-CHy- [*2,30 (3H, s,]-
Ar-CH,) 4.11
(s, 2H, CHrO-
CH;)
11-b-7 |OCH; [Cl |CH3 [H |<{CHz);-CHOCH,- N 156-159 ]
(CHp)p-
I-1-b8 |[OCH3 [CI |[CH3 [H [-(CH2)-OCH2)z=  |CICHg- 188-207 -
I-1-9 |OCH; |CI |CH3 |H |{CH;),-CHOCH;- H,CO-CH; |193-195 .
(CHy)z-
I-1->-10 [OCH; [Cl |CH3 [H |-{CHy)2-O-(CHy),- Q 245-247 -

cl

Eje Nr, I-1-

"H-NMR (300 MHz, CDCl,): desplazamientos 3 en ppm
* 3,30 (s, 3H, CH-0-CH»)
1

2%
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O Cl
HN H
3
H,CO o] o,
o= o4
Z Isémero B
CH,

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 100 ml, con termdmetro y
refrigerante de reflujo, bajo argén, 0,7 g del compuesto segiin el ejemplo 1-1-a-3 en 30
ml de diclorometano anhidro y 0,2 g trietilamina (2 mmoles) = 0,28 ml y se combina, a
20 °C, con 0,22 g (0,002 moles) de cloroformiato de etilo en 2 ml de diclorometano
anhidro. Se agita durante 1 hora; la reaccién se sigue mediante cromatografia en capa
delgada. Se lieva a cabo a continuacién la purificacién por cromatografia en columna
sobre gel de sflice, (hexano: acetato de etilo=28: 2).

Rendimiento: 0,8 g (94 % de la teorla), Pf.: 201°C.

De manera andioga a la del ejemplo (1-1-c-1) y seglin las indicaciones generales

para la obtencion, se preparan los compuestos de 1a férmula (I-1-c) siguientes

]

A
B N Y

N (I-1<)

2%



Ejem. |W X |[¥Y [D [A B M [g2 PI°C | sémero
Nr.
Il<2 |OCH; |Cl |CH3 [H [CHy |CHy [0 [CpHs * -
13 |OCHy |Cl |CH3 |[H [(+-GH; |[CH3 |0 |CpHs |-
Flc4 |OCH; (Cl |CH3 [H [i-GHs [CH3 [0  [CzHs + -
15 |OC3H; [Cl [CH3 (H |-(CHdr G |GyHg 195 |8
CHOCH;-
(CHy)r
<6 |OCH3 |Cl |CH3 |H |-(CH)r O  |CgHsCHz- [17T8 |8
CHOCH;-
(CH)r
Fl7 [OCH3 {Cl [CH3 (H |«CH)O 0 |CHp=CH- (213 |-
(CH - CHy-
I-l<8 |OCH3 |CI |CH3 |H |<CH):O- O  |CgHs-CHy- [188- |-
(CHp 190
Il<9 |OCH3 [CI |CH, |CHs|CH, |H 0 |CyHs P -
I-T<10 [OCH3 |Cl |CH3 |H |CHs |CH; |0 |CpHs FL

*1H-NMR (400 MHz, CDCl3): 8 = 2,31 (s, 3H, arilo-CHs), 4,05 (q, 2H, CH0) en ppm

*+1H-.NMR (300 MHz, CDCIl3): desplazamientos § en ppm.

+™ 1,15 (tr, 3H, O-CH,-CH5) +3" 421 (ddg, 2H, CH»-0)
4,05 (m, 2H, O-CH>-CHy) 2,29 (s, 3H, Ar-CHs)

+** 0,90 (d, 6H, CH(CH,),) +** 2,31 (s, 3H, Ar-CH:)
3,75 (s, 3H, Ar-O-CHs) 4,05 (dq, 2H, CH>-0)

Ejemplo Nr. I-1-d-1




Se recogen 0,194 g (0,6 mmoles) del compuesto segin el ejemplo. [-1-2-1 en 10
ml de diclorometano y se combinan con 0,1 ml de trietilamina. Al cabo de 5 minutos se
afladen 0,05 ml de cloruro de metanosulfonilo y se agita durante 24 horss a temperatura
ambiente. Se combina con solucién al 5 % de bicarbonato de sodio y se agita durante
otros 30 minutos, La fase orgénica se separa y se seca con sulfato de sodio. Tras
concentracién por evaporacion a sequedad se recoge el residuo en 2 mi de acetato de
etilo y se separa mediante filtracién por succién. Se lava otras dos veces con 0,5 ml,
cada vez, de acetato de etilo, y se obtiene el producto deseado.

Rendimiento: 0,105 g (44 % de la teoria), Pf. 221-224°C

Ejemplo Nr. I-1-1-1

~ 13

Se recogen 0,162 g (0,5 mmoles) del compuesto segin el ejemplo (I-1-a-1) en 8

ml de metanol y se afiaden a esta solucidn, a temperatura ambiente, 0,48 ml de hidréxido
de tetrahexilamonio. Se agita durante 4 horas a temperatura ambiente y a continuacién
se concentra por evaporacion, El residuo vitreo obtenido se separa por cristalizacién

otras cuatro veces con metanol, a continuacidn se recoge con diclorometano y se seca

2|
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con sulfato de sodio. Tras eliminacién del diclorometano en vacio se obtiene el producto

deseado en forma de substancia vitrea.
Rendimiento: 0,31 g (91 % de la teoria)
TH-NMR (300 MHz, CDCl;): 3 = 3,01 (t ancho, 8H, N-CHj,),

3,72 (s, 34, OCH3)
Ejemplo Nr. 11-1
ci H,
O—CH,
o H
/;:’;\(r o
(o] o]

Se disponen en un matraz de tres cuellos, de 100 ml, con termémetro y
refrigerante de reflujo, bajo argén, 3,24 (16,5 mmoles) del hidrocloruro del 4-amino-
tetrahidropiran-4-carboxilato de metilo en 40 ml de tetrahidrofurano anhidro y 4,7 ml
(33 mmoles) de trietilamina. Se agita durante S minutos, se afiaden 3,2 g del icido 2-
cloro-6-metoxi-4-metil-fenilacético (15 mmoles) y se agita durante otros 15 minutos. A
continuacion se afiade 3,3 m! de trietilamina e inmediatamente a continuacién se afiaden,
gota a gota, 0,9 ml de oxicloruro de fésforo de tal manera, que la solucién hierva
moderadamente. Se agita durante 30 minutos bajo reflujo. El disolvente se elimina por
destilacion y a continuacién se lleva a cabo la purificacién mediante cromatografia en
columna sobre gel de silice, (diclorometano, ecetato de etilo=3; 1),

Rendimiento: 3,6 g (59 % de la teoria), Pf.: 160°C
Ejemplo I1-8
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CH,
CH,
N
H cH,
O—CH
Cl 3
“CH,

CH,

Se afladen, gota a gota, a 4,6 ml de 4cido sulfilrico concentrado, a 30-40°C, 4,8 g
del compuesto segln el ejemplo XXIX-1 y se agita durante otras 2 horas. Tras adicion
de, gota a gota, de 10,84 ml de metanol se continGa agitando durante S horas a 40-70°C
de temperatura externa y se deja reposar durante la noche. La solucién de la reaccion se
vierte sobre hielo/H;0, se extrae con diclorometano, se lava con solucién saturada de
bicarbonato de sodio, se seca y se concentra por evaporacion en el evaporador rotativo.

Rendimiento: 3,93 g (67 % de la teoria)

"H-NMR (400 MHz, CDCls): 8 = 0,68, 0,80 (2d, 6H, CH,<(CHs)y),
1,60 (dd, 2H, CH2«(CH,),),
3,70 (s, 2H, CH>-CO0), 3,85 (s, 3H, CO,CH,) ppm.

De manera andloga a la del ejemplo (II-1) y segfin las indicaciones generales para

la obtencién, se preparan los compuestos de la férmula (II) siguientes

7
N.__-CO,R’
Yd/\ﬂ’ﬁ,’ a
O A
W

Ejem. |W X )Y D A B e PIL*C Isdmern
Nr.

T2 |OCH; Cl [CH3 (H |CH, CH; |CH3 |126 -
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Ejem. [W XY [p [A B RE |PI°C  [Isémero
« Nr.
03 |OCHj Cl |CH3 |H  |-(CHy)-CHOCH3- CHy |149 B
(CHp)r-
T4 |OC3Hy Cl [CH3 |[H |-CHp)-CHOCH;- CH; |[128 )
(CHg)z-
15 |[OCHs Cl [CHy |H [{CHgp);-CHOCH3- CH3 (113 B
(CHz)a-
1% Joom<] || |H H(CH3),-CHOCH;3- CH; |147 ]
(CHy)z-
7 |O{CHz> |Cl|CH3 |H |-(CHp),-CHOCHj3- CHy [112 B
OCHj3 (CHy)p-

-8 |OCH; Cl [CHy |H |CHgi-C3Hy |[CH3 |CH3 |Accite |-

19 [OCH;y Cl{cHy TH  [iC3Hy CHy |CHy |*0,78, 035 (24, 6H,
CH(CHz)7), 3.85 (s
3H, CO; CH3)

-0 |OCH3 Cl [CH; |H > CH; |CH3 |95 -

[T-1T | OCHj Cl [CH3 |CzH;5 [CH3 H CoHg [*2,29, (s, 3H, Ar-
CHj), 4,11 (g, 2H, O-
CHo)

I-i2 [OCH; Cl[CH; |H |CpHg CH; |CH3 |106-108 |-

113 | OC;H; Cl [CH3 |C;Hs [CH3 H CoHs |*146, (4, 3H,
CHCHg), 2,29 (s, 3H,
Ar-CH3)

-14 |OC;H; Cl |[CH3 [H >— CHy |CH3 (123-125 |-

115 [OGCyHs Cl|CHy |[A |CpHs CH; |CHy |#5-87 |-

*IH-NMR (300 MHz, CDCl3): desplazamientos & en ppm.
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CH,
H’i
N 3
NN
Cl 0O
“CH,

Ejemplo Nr. X-1

CH,

Se calientan 3,2 g del compuesto segln el ejemplo XXVII-1 y 5,44 ml de cloruro
de tionilo a 80°C y se agita hasta que concluya el desprendimiento gaseoso. La carga se
concentra en el evaporador rotativo con tolueno, para eliminar el cloruro de tionilo en
exceso, se concentra de nuevo en el evaporador rotativo con tetrahidrofurano y el
residuo se disuelve en 10 ml de tetrahidrofurano = solucién 1. Se afiade la solucién 1,
gota a gota, a 1,88 g de nitrilo del dcido 1-amino-1,4-dimetil-pentanocarboxilico en 20
m| de tetrshidrofurano y 2,48 ml de trietilamina a 0-10°C, se continiia agitando durante
aproximadamente 3 horas a temperatura ambiente, la mezcla de la reaccién se concentra
en el evaporador rotativo, el residuo se disuelve en diclorometano, se lava con HCI 0,5
M se seca y se concentra en el evaporador rotativo. Rendimiento: 4,86 g (96 % de la
teorfa), Pf. 131°C

De manera andloga a la del ejemplo (XXIX-1) y segiin las indicaciones generales

para la obtencidn, se preparan los compuestos de la formula (XXIX) siguientes

H
|
N CN
A oo
QO A
w

Ejem.Nr W X Y |[A B PL.°C
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Ejem,Nr |W X Y A B PL°C
XXIX2 |OCH3 |G |CH3 |[i-C3Hy |CH3  |*0,93,0,98 (2d, 6H, CH(CH3)y)
3,85 (s, 3H, Ar-OCHz)
XXIX3 |[OCH; [CI [CHy [ CH; |132
XXX+ |OCH3 |CI [CH3 |CgHs CHy 134136
XXIX-5 [OCzHs |CI |CHy > CH3 | * L,61, (s, 3H,CHy)
2,33 (s, 3H, Ar-CHy)
[XXIX6 |OCyHs |Cl |CHy |CaHs CHz | *1,73, (s, 3H,CHy)
2,32 (s, 3H, Ar-CHg)

*» I_NMR (300 MHz, CDCI3): desplazamientos 8 en ppm

Ejemplo Nr. I-2-a-1

Se afiaden, gota a gota, a 1,85 g (16 mmoles) de terc.-butilato de potasio en 10 ml
de dimetilformamida, a 0-10°C, 3,9 g (11 mmoles) del compuesto segin el ejemplo I1I-1
disueltos en 10 ml de dimetilfformamida. Se agita durante 15 horas a temperatura
ambiente. El disolvente se elimina por destilacién, el residuo se agita con agua y se

acidifica con solucién de HCl, el precipitado se separa mediante filtracién por succién y

5S¢ Seca.

n ot

\

0

0

a

CH,

Rendimiento: 2,9 g (77 % de la teoria), Pf.; 198°C

De manera anéloga a la del ejemplo (I-2-2-1) y segfin las indicaciones generales

para la obtencidn, se preparan los compuestos de la férmula (I-2-a) siguientes



Ejfem. [W X [y A B PL°C
Nr.

22 |[OCH3 |Cl |CHy |-(CHg);-CHOCH;{CHp)y- 173-175
1223 |OCH3 |C1 [CH3 |-A{CH)O{CHy)- 216

CH
° ]
cl

Se afiaden a 0,61 g (2 mmoles) del compuesto segin el ejemplo 1-2-a-1 en 10 mi
de diclorometano y 0,31 ml de trietilamina, bajo refrigeracidn con hielo, 0,23 g (2,2
mmoles) de cloruro de isobutirilo y se agita durante la noche. La solucién se lava con
écido citrico al 10 % y con NaOH al 10 %, se separs, se seca y se concentra por
evaporacion.

Rendimiento: 0,85 g (aceite)

IH-NMR (400 MHz, CD3CN): 8 = 2,35 (5, 3H, Ar-CH3), 2,70 (m, 1H, CH<(CH3)p),
3,75 (s, 3H, OCH3) ppm.

De manera anéloga a la del ejemplo (I-2-b-1) y segiin las indicaciones generales

para la obtencidn, se preparan los compuestos de la férmula (I-2-b) siguientes
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0
n"(
A
B N Y (I-2-b)
(o}
0O W
Ejem. |W [X [Y |[A B Rl PL°C

Nr.

7252 |OCH; |CI |CH;3 [{CHg)p-CHOCH3{CHz)y- [i-C3H7 | *3.30, 3,34 (2s, 3H, CH-OCH3)

3,74,3,75 (2s, 3H, Ar-OCH3)

1-2-b-3 |OCH; [Cl [CHj3 [{CHp)2-0{CHa)y- iCyHy  |*1.07-1,I9 (8s, 6H, CH-
(CH3))
3,74, 3,76 (2s, 3H, Ar-OCHy)

* 1H NMR (400 MHz, CD3CN): datos § en ppm.

Ejemplo Nr. I-2-¢c-1

Se afladen a 0,6 g (2 mmoles) el compuesto segiin el ejemplo [-2-a-1 en 10 m! de
diclorometano y 0,31 ml de trietilamina, bajo refrigeracién con hielo, 0,24 g (2,2
mmoles) de cloro formiato de etilo y se agita a temperatura ambiente durante 8 horas, la
solucién se lava con 4cido citrico a 10 % y con NaOH al 10 %, se separa, se seca y se

concentra por evaporacion.

Rendimiento: 0,7 g (85 % de la teoria)

2,23
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JH-NMR (400 MHz, CD3CN): & = 1,13 (t, 3H, -O-CHaCHj3), 4,05 (g, 2H, -O-

CH>CH3) ppm.

De manera anéloga a la del ejemplo (I-2-c-1) y segiin las indicaciones generales

para la obtencidn, se preparan los compuestos de la férmula (1-2-c) siguientes

n’—m’(o

87T N Y (1-2-c)
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Ejem. |W X Y A M |g2 PL.°C
Nr.
I22 [OCH; |Cl |[CH3 |HCH2);-CHOCH;3- 0 CoHs | 1.10-1,15 (Gs, 3H, -

(CH2)p-

OCH;CH)
3,31, 3,32 (2s, 3H, CHOCH3)

12<3 |OCH3 |Cl |CH3 |{CH)pO(CHz)y- [O |CaHg

391396 (m, 2H, -O-CHa-
CHyp)

405407 (m, 2HO
CHyCH3)

* 1H-NMR (400 MHz, CD3CN): datos & en ppm.

S S

o)

Ejemplo Nr. II1-1

0
ci CH,

Se calientan 1,7 g (11 moles) del 1-hidroxi-ciclopentanocarboxilato de etilo y 2,6

g (11 mmoles) de cloruro de 2-cloro-4-metil-6-metoxi-fenilacetilo a 120-140°C hasta

que concluya el desprendimiento gaseoso vy, a continuacidn, se desgasifica brevemente

en la bomba de aceite.

E) producto se utiliza sin purificacién adicional para la obtencidn del ejemplo 1-

2-a-1.

Rendimiento: 3,9 g (87 % de la teorfa)

De manera andloga a la del ejemplo (11I-1) y segiin las indicaciones generales

530
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para la obtencion, se preparan los compuestos de 1a formula (111) siguientes

Y © il 411))
o AB
Ejem. |W X Y A B RS
Nr.
-2 OCH; |CI |CH3 |{(CHp);-CHOCH3-{CHy)- CyHs
-3 OCH; |Cl |CH3 |4CH)2-0{CHz)- CoH;

Los compuestos de la formula (III) se emplearon a continuacién sin purificacién

adicional para la obtencidn de los ejemplos (I-2-a).

Procedimiento R
Ejemplo (XXXI.1): 2-Cloro-4-metil-6-metoxifenilacetato de metilo
o~
CH,

Se disponen 100 g (360 mmoles) del 2-bromo-6-cloro-4-metilacetato de metilo,
conocido por la publicacién WO 96/35664, 10,3 g (72 mmoles) de bromuro cuproso ()
y 105 ml (1,08 m!) de acetato de metilo bajo atmésfera de argén en 345 ml (1,80 moles)
de una sojucién al 30 % de metilato de sodio y se refluye durante 12 horas. Tras la
refrigeracién de la mezcla de la reaccién se elimina el disolvente en vacio, el residuo se
recoge en 200 ml de agua y se cambina con 200 ml de diclorometano. Se separan las

fases y la fase orgénica se lava otras dos veces con agua y una vez con solucidn saturada

23!
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de sal comin. Los extractos orgénicos reunidos se secan obre sulfato de sodio, a

continuacion se elimina el disolvente en vacio y el residuo se purifica mediante
cromatografia.
Rendimiento: 75 g (91 %)

IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 2.30 (s, 3H, CHa); 3,60 (s, 3H OCHa); 3,70 (s, 2H,
CHy); 3,77 (s, 3H, OCH3); 6,84 (s IH, Ph-H); 6,89 (s, 1H, Ph-H).
MS/CI: 229 (M+1).

Ejemplo (XXVTI-1): Acido 2-cloro-4-metil-6-metoxifenilacético
OH
C 0
~CH,
CH,

Se disuelven 75 g (328 mmoles) del 2-cloro-4-metil-6-metoxifenilacetato de
metilo segin el ejemplo XXXI-1, en 750 mi de metanol y, a continuacién, se calientan
con 55,20 g (984 mmoles) de hidrdxido de potasio en 250 ml de agua durante 12 horas a
80°C. El metanol se elimina en el evaporador rotativo, el residuo se ajusta a pH 3 y el
producto precipitado se separa por filtracién y se seca.

Rendimiento: 63,2 g (90 %)

TH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 2.30 (s, 3H, CH3); 3,61 (s, 2H CHy); 3,77 (s, 3H,
OCH3); 6,80 (3, IH, Ph-H); 6,88 (s, 1H, Ph-H); 12,2 (s, 1H, COH).

MS/CI: 215 (M+1),

Ejemplo (XXX1-2): 2-Cloro-4-metil-6-etoxifenilacetato de etilo



cl O _-CH,

IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 1,18 (t, 3y = 7 Hz, 3H, CH3); 1,26 (1, 3Iyy =7
Hz, 3H, CH3); 2,28 (s, 3H, Ph-CH3); 3,67 (s, 2H, CHp); 4,02 (d, 3Jyy = 7 Hz, 2H,
OCH>); 4,07 (d, 3J = 7 Hz, 2H, OCHy), 6,81 (s, 1H Ph-H); 6,87 (s, 1H, Ph-H).

MS/CL: 257 (M+1).

Ejemplo (XXVII-2): Acido 2-cloro-4-metil-6-etoxifenilacético
OH
Cl ()\/(}Ha
CH,

IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 1,27 (t, 3y = 7 Hz, 3H, CH3); 2,27 (s, 3H, Ph-
CHa); 3,10 (s, 2H, CHy); 4,02 (d, 33 = 7 Hz, 2H, OCHy); 6,76 (s, 1H, Ph-H), 6,83 (s,
1H Ph-H); 12,3 (s, 1H, COzH).

MS/CIL: 229 (M+1).
Ejemplo (XXXI-3): 2-Cloro-4-metil-6-propoxifenilacetato de propilo
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CH
0/\/ 3
Cl o\/\CHs

CHy
1H.NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 0,88 (t, 3JyH = 7 Hz, 3H, CH3); 0,95 (t, 3y =7
Hz, 3H, CH3); 1,54 (sext, 3Ji3 = 7 Hz, 2H, CHp); 1,68 (sext, 3Iyyyy = 7 Hz, 2H, CHy);
2,28 (s, 3H, Ph-CH3); 3,69 (s, 2H, CHp); 3,92 (t, 3Jyy = 7 Hz, 2H, OCHy), 3,97 (1,
3JypH = 7 Hz, 2H, OCH3); 6,80 (s, 1H, Ph-H); 6,86 (s, 1H, Ph-H).
MS/CI: 285 (M+1).

Ejemplo (XXVII-3): Acido 2-cloro-4-metil-6-propoxifenilacético
OH
ci 0
\/\CHS
CH,

TH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 0,95 (t, 3Jyy = 7 Hz, 3H, CH3); 1,71 (sext, I3y =
7 Hz, 2H, CHy); 2,23 (s, 3H, Ph-CH3); 3,61 (s, 2H, CHy); 3,92 (t, 3JyH = 7 Hz, 2H,
OCHy), 6,79 (s, 1H, Ph-H); 6,85 (s, 1H, Ph-H); 12,2 (s, H, COoH).

MSI/CI: 243 (M+1), P£f: 116°C

Ejemplo (XXX1-4): 2-Cloro-4-metil-6-metoxietoxi-fenilacetato de metoxietilo
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CH,
LC-MS: (ESI pos) M = 317 (100)
IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 6,89 (s, 1H); 6,84 (s, 1H); 4,14 (m, 2H); 4,09 (m,

2H); 3,71 (s, 2H); 3.62 (m, 2H); 3,51 (m, 2H); 3,30 (s, 3H); 3,25 (s, 3H); 2,28 (5, 3H)
Ejemplo (XX VII-4): Acido 2-cloro-4-metil-6-metoxietoxi-fenilacético
CO,H

CH,
LC-MS: (ESI pos) M = 258 (100)
IH-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 12,16 (s, 1H); 6,87 (s, 1H); 6,83 (s, 1H); 4,10 (m,

2H); 3,63 (m, 3H); 3,62 (s, 2H); 3,31 (s, 3H); 2,28 (s, 3H).
Ejemplo (XXXI-5):

2-Cloro-4-metil-6-ciclopropilmetoxi-fenilacetato de ciclopropilmetilo

z\,,&’\v



-211-
LC-MS: (ESI pos) M =309 (100)

Ejemplo (XXVII-5): Acido 2-cloro-4-metil-6-cioclopropilmetoxi-fenilacético
CO,H

Me
LC-MS: (ESI pos) M = 255 (100)
1H-NMR {400 MHz, DMSO-dg}: 12,2 (s, 1H); 6,85 (s, 1H); 6,78 (s, 1H); 3,85 (d.J =
6,7 Hz, 2H); 3,63 (s, 2H); 2,27 (s, 3H); 1,19 (m, 1H); 0,53 (m, 2H); 0,31 (m, 2H).
Ejemplo A

Ensayo con Aphis gossypli
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 mezcia 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 tratan por inmersién hojas de algodén (Gossypium hirsutum), que estin
fuertemente atacadas por el pulgén de la hoja del algodén (Aphis gossypii), en la
preparacién del producto activo de la concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todos los pulgones; 0 % significa que no se destruyé
ninglin pulgén.

Los productos activos del ejemplo 1-2-a-1, del ejemplo 1-2--3 y de! ejemplo I-2-
b-3 muestran, con concentraciones del producto activo de 100 ppm, un efecto destructor
contra Aphis gossypii de > 80 % al cabo de 6 dias.
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Ejemplo B
Ensayo con Meloidogyne
Disolvente: 80 Partes en peso de dimetilformamida.

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

Se rellenan recipientes con arena, solucién del producto activo, suspensidn de
huevos-larvas de Meloidogyne incdgnita y semillas de lechuga. Las semillas de lechuga
germinan y los plantones se desarrollan. Se desarrollan vesiculas sobre las raices.

Al cabo del tiempo deseado se determina en % el efecto nematicida por medio de
la formacidn de vesiculas. En este caso 100 % significa que no se formaron vesiculas; 0
% significa que el nimero de vesiculas en las plantas tratadas corresponde al de los
controles no tratados.

Los productos activos del ejemplo [-1-a-3 y del ejemplo [-1-a-1 muestran, con
concentraciones del producto activo .de 20 ppm, un efecto destructor contra
Meloidogyne del 100 % al cabo de 14 dfas.

Ejemplo C
Ensayo con Myzus (tratamiento por pulverizacién).
Disolvente: 78 Partes en peso de acetona

1,5 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 0,5 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para Ia 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 agus, que contienen emulsionante, hasta la

concentracion deseada,

Se tratan hojas de col (Brassica oleracea), que estin fuertemente atacadas por el
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pulgén verde del duraznero (Myzus persicae), mediante inmersi6n en la preparacién del

producto activo de la concentracién deseads.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién en %. En este caso 100
% significa que se destruyeron todos los pulgones; 0 % significa que no se destruyé$
ningun pulgén.

Los productos activos del ejemplo 1-2-a-1, del ejemplo 1-2-a-2, del ejemplo [-2-<-
1, del ejemplo 1-2-b-1, del ejemplo I-2-c-2, del ejemplo I-2-c-3, del ejemplo I-2-b-3 y
del ejemplo I-1-a-3 muestran, con concentraciones del producto activo de 500 g/ha, un
efecto destructor contra Myzus persicae del 100 % al cabo de 5 dias.

Ejemplo D
Ensayo con Phaedon (tratamiento por pulverizacién).
Disolvente: 78 Partes en peso de acetona

1,5 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 0,5 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se pulverizan discos de hojas de col de la China (Brassica pekinensis) con una
preparacion del producto activo de la concentracién deseads y, tras el secado, se cubren
con larvas del crisomela del berro (Phaedon cochleariae).

Al cabo del tiempo deseado se determing en % el grado de muertes. En este caso
100 % significa que todas las larvas de] escarabajo fueron destruidas, 0 % significa que
no fue destruida ninguna larva del escarabajo.

Los productos activos del ejemplo 1-2-c-2, del ejemplo [-2-b-2, del ejemplo I-1-

8-3 y del ejemplo 1-1-a-1 muestran con concentraciones del producto activo de 500 g/ha
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un efecto destructor contra Phaedon cochlearie de > 80 % al cabo de 7 dias.

Ejemplo E
Ensayo con Tetranychus (OP-resistente/tratamiento por pulverizacién)
Disolvente: 78 Partes en peso de acetona

1,5 Partes en peso de dimetilformamida.
Emulsionante: 0,5 Partes en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

Se pulverizan discos de hojas de frijoles (Phaseolus vulgaris), que estin atacadas
por todos los estadios del desarmollo del dcaro de la arafluela roja comin (Zetranychus
urticae), con una preparacion del producto activo de la concentracién deseada.

Al cabo del tiempo deseado se determina el efecto en %. En este caso significan
100 % que se mataron todos los écaros de arafiuela; 0 % significa que no se maté ningin
dcaro de [a araftuela.

Los productos activos del ejemplo 1-2-a-2, del ejemplo 1-2-b-1, del ejempio I-2-
c-2, del ejemplo 1-2-b-2, del ejemplo 1-2-c-3, del ejemplo I-1-a-2 y del ejemplo I-1-a-3
muestran con concentraciones del producto activo de 100 g/ha un efecto destructor
contra Tetranychus urticae de > 80 % al cabo de 5 dias.

Ejemplo F
1. Efecto herbicida en pre-brote

Se siembran semillas de malas hierbas o bien de plantas de cultivo
monocotiledéneas o bien dicotiledéneas en tiestos de fibra de madera, en arena arcillosa
Y se cubren con tierra. A continuacién se aplican los compuestos de ensayo, formulados

en forma de polvos humectables (WP), a modo de suspensidn acuosa con una cantidad
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de aplicacién de agua de aproximadamente 600 U/ha con adicién de un 0,2 % de agente

humectante en dosis diferentes sobre la superficie de la tierma de cobertura.

Después del tratamiento se dispusieron los tiestos en el invernadero y se
mantuvieron bajo buenas condiciones de crecimiento para las plantas de ensayo. La
evaluacién a simple vista de los dafios del brote en las plantas de ensayo se efectud al
cabo de un tiempo de ensayo de 3 semanas en comparacién con los controles no tratados
(cfecto herbicida en porcentaje (%): efecto del 100 % = las plantas estéin destruidas,
efecto del 0 % = como las plantas de control).

2. Efecto herbicida en post-brote

Se siembran semillas de malas hierbas o bien de plantas de cultive
moncecotileddneas o bien dicotiledéneas en tiestos de fibra de madera, en arena arcillosa,
se cubren con tierra y se cultivan en el invernadero bajo buenas condiciones para el
crecimiento. Al cabo de 2 a 3 semanas, desde la siembra, se tratan las plantas de ensayo,
en el estadio de una hoja. Se pulverizan los compuestos de ensayo, formulados en forma
de polvos humectables (WP), a diversas dosis con una cantidad de aplicacion de agua de
aproximadamente 600 1/ha con edicién de un 0,2 % de agente humectante sobre las
partes verdes de las plantas. Aproximadamente al cabo de 3 semanas de tiempo de vida
de las plantas de ensayo en el invernadero, bajo condiciones éptimas de crecimiento, se
evalia el efecto de los preparados, a simple vista, en comparacién con los controles no
tratados (efecto herbicida en porcentaje (%): efecto del 100 % = las plantas estén
destruidas, efecto del 0 % = como las plantas de control).

El producto activo 1-1-8-2 muestra, con concentraciones de producto activo de
320 g a.i./ha en pre-brote, contra Lolium y Setaria, un efecto destructor de > 80 %.

Los productos activos del ejemplo 1-2-a-2, del ejemplo I-2-¢-2, del ejemplo 1-2-
b-2, del ejemplo 1-2-b-1, del ejemplo 1-1-a-2, del ejemplo 1-1-a-3, del ejemplo I-1-b-2,

del ejemplo 1-2-a-3, del ejemplo I-1-a-1, del ejemplo I-1-c-2, con concentraciones del
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producto activo de 320 g a.i/ha en post-brote contra Avena sativa, Lolium, Setaria, un

efecto destructor de > 70 %.
Ejemplo G
Efecto herbicida y efecto protector en pre-brote o en post-brote

Se siembran semillas o bien trozos de rizomas de plantas daflinas y de plantas de
cultivo monocotiledéneas y dicotiledéneas en tiestos de cerdmica en arena arcillosa, se
cubren con tierra y se cultivan en el invernadero bajo buenas condiciones de
crecimiento. En el caso del empleo en pre-brote se aplican protectores y herbicidas tras
la siembra, el tratamiento en post-brote se verifica aproximadamente dos a tres semanas
desde la siembra en ¢l estadio de tres hojas de las plantas de ensayo. Las ¢ombinaciones
de herbicida-protector segiin la invencidn, formuladas en forma de concentrados en
emulsidn, asi como, en ensayos comparativos, los productos activos individuales,
formulados de manera correspondiente, se pulverizan en dosis diferentes con una
cantidad de aplicacién de agua de, aproximadamente 300 L/ha, en pre-brote sobre la
superficie del terreno, en post-brote sobre las partes verdes de las plantas. La evaluacién
en pre-brote se efectiia aproximadamente al cabo de 2 a 4 semanas, en post-brote al cabo
de 1 a 3 semanas. Durante el tiempo de reposo se mantienen las plantas de ensayo en el
invernadero bajo condiciones éptimas de crecimiento. El efecto de los preparados se
evalia a simple vista en comparacién con los controles no tratados.

Ensayos en tiestos con cereales en el invernadero.

El protector y el herbicida se aplicaron sobre las plantas, sucesivamente en post-

brote. (Véanse las cantidades de aplicacién en las tablas).

Tabla 1’
Cantidad aplicada Cebada estival
ga.i/ha observado (%)
Ejemplo I-1-c-1 100 60
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50 30
25 10
Ejemplo 1-1-c-1 100 + 100 50
+ Mefenpyr 50+ 100 10
25+ 100 0
Ejemplo I-1-¢-1 100 + 100 40
+ [soxadifen 50+ 100 15
25+ 100 o
Tabla 2'
Cantidad aplicada Trigo invernal
ga.i/ha observado (%)
Ejemplo 1-1-c-1 50 30
25 10
Ejemplo 1-1<c-1 50+ 100 20
+ Cloquintocet 25+ 100 0
Ejemplo I-1c-1 50 + 100 20
+ Isoxadifen 25+ 100 0
Tabla 3°
Cantidad Trigo estival Trigo Cebada estival
aplicada (%) invernal (%)
gai/ha (%)
Ejemplo I-1-a-5 100 60 60 20
50 50 30 20
25 20 10 10
Ejemplo I-1-8-5 100 + 100 50 30 10

+ Mefenpyr 50+ 100 20 10 0
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Tabla 4’

Ejemplo I-1-2-5

Ejemplo I-1-a-5

+ Cloquintocet

Ejemplo 1-1-a-5

+ Isoxadifen

Tabla §°

Ejemplo I-i-b-1

Ejemplo I-1-b-1

+ Mefenpyr

Ejemplo I-1-b-1
+ Cloquintocet

Ejemplo I-1-b-1
+ Isoxadifen

-218-
25+ 100 10 0
Cantidad aplicada Trigo invernal
geai/ha (%)
100 60
50 30
25 10
100 + 100 30
50+ 100 10
25+ 100 0
50 + 100 20
25+ 100 10
Cantidad aplicada
ga.i./ha
100
50
25
100 + 100
50 + 100
25+ 100
100+ 100
50+ 100
25+ 100
100 + 100
50+ 100

S

Cebada estival
(%)
20
20
10
20
0
0
10
0

Cebada estival
C4)
55
40
30
30
10
]
40
20
10
50
25
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Tabla 6
Cantidad Trigo estival
aplicada (%)
gai/ha
Ejemplo 1-1-a-4 100 60
50 45
25 20
Ejemplol-1-=4 100+ 100 10
+ Mefenpyr 50+ 100 0
25+ 100 0
Ejemplo 1-1-a-4 100+ 100 10
+ Cloquintocet 50+ 100 5
25+ 100 0

2U4

10
Trigo Cebada estival
invernal (%)
(%)
50 20
30 10
10 0
10 0
0 0
0 0
10 10
0 0
0 0

El protector y el herbicida se aplican, sucesivamente, en pre-brote.

Tabla 7
Cantidad aplicada

gai/ha

Ejemplo 1-1-a-4 50
25

Ejemplo 1-1-a-4 50+ 100
+ He-5 25+100
Ejemplo H

Actividad del protector tras desinfeccién de las semills

Maiz
(%)
20
10
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Se calculé el nimero de semillas de las plantas de cultivo, que se requiere para

cada cantidad aplicada de protector. A partir del peso de 100 semillas se dispusieron
semillas suficientes en botellas de vidrio con cierre roscado y con un volumen que
correspondfa, aproximadamente, a dos veces el volumen de las semillas.

El protector potencial se formuld en forma de polvo pulverizable o de granulados
dispersables en agua. Estas formulaciones se dispusieron de tal manera, que se
alcanzaron las cantidades de aplicacién necesarias (g de producto activo/kg de semillas).
Las muestras se afladieron sobre 1as semillas en las botellas y, a continuacién, se afiadi6
una cantidad de agua tal, que se obtuvo un liquido desinfectante. Las botellas se cerraron
y, seguidamente, se sujetaron en un dispositivo generador de sacudidas a través de la
cabeza (ajustado a velocidad media durante un tiempo de hasta una hora), de tal manera,
que los granos de las semillas quedasen recubiertas homogéneamente con el liquido

desinfectante. Las botellas se abrieron y las semillas se emplearon en ensayos de pre-
brote.

Aplicacién de los herbicidas en pre-brote

Las semillas, tratadas con ¢l protector y las semillas no tratadas, a modo de
controles, se sembraron en tiestos redondos con un didmetro de 7 a 13 cm en tiemra
arcillosa y se cubrieron con un espesor aproximado de 0,5 hasta ! cm de una mezcla | :
| de tierra arciliosa y arena. Los herbicidas, en formulacién liquida (por ejemplo
concentrados en emulsién) o en formulacién seca (por ejemplo polvos pulverizables) se
diluyeron con agua desionizada hasta las concentraciones necesarias y se aplicaron sobre
la superficie del terreno con un carro pulverizador ajustado para la aplicacién de 300
litros de solucién pulverizable por hectérea.

Los tiestos se dispusieron en un invernadero bajo condiciones favorables para el
crecimiento, y la evaluacion del efecto herbicida se efectud, a simple vista, 3 a 4
semanas después de la aplicacidn del herbicida. La evaluacion se verificd sobre una base
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porcentual en comparacién con las plantas de control no tratadas (= % = sin deterioro;

100 % = destruccitn total).

Empleo del herbicida en pre-brote, desinfectado con el protector:

Tabla B’

Cantidad aplicada Maiz
gai/ha (%)
Ejemplo I-1-c-1 25 35
Ejemplo I-1c-1 25 15
+ [le-5 0,5 g’kg de semillas
Tabla 9"
Cantidad aplicade Maiz
gai/ha (%)
Ejemplo I-1-a-5 50 20
25 20
Ejemplo I-1-a-5 50 + 0,5 g’kg de semillas 10
+Ile-5 25+ 0,5 g/kg de semillas 5
Tabla 10’
Cantidad aplicada Maiz
g a.i/ha (%)
Ejemplo I-1-a4 50 20
25 10
Ejemplo I-1-a-4 50 + 0,5 g/kg de semillas 15
+Ile-5 25+ 0,5 p/kg de semillas 0
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Ejemplo 1

Ensayo de concentracién limite / insectos del terreno — tratamiento de plantas
transgénicas.

Insecto de ensayo:  Diabrotica balteata — Larvas en ¢l terreno

Disolvente: 7 Partes en peso acetona.

Emulsionante: 1 Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

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

La preparacién del producto activo se riega sobre el terreno. En este caso no
juega préicticamente ningin papel la concentracién del producto activo en la
preparacién, lo decisivo es, nicamente, la cantidad de producto activo por unidad de
volumen del terreno, que se indica en ppm (mg/l). Se carga el terreno en tiestos de 0,25
litros y estos se dejan reposar a 20°C.

Inmediatamente después de Ia carga se disponen en cada tiesto 5 granos de maiz
pmgeﬁninados de la variedad YIELD GUARD (marca registrada de Monsanto Comp.,
USA). Al cabo de 2 dias se disponen en los terrenos tratados los insectos de ensayo
comespondientes. Al cabo de otros 7 dias se determina el grado de actividad del
producto activo mediante el recuento de Jas plantas de maiz desarrolladas (1 planta = 20
% de actividad).

Ejemplo J

Ensayo con Heliothis virescens — tratamiento de plantas transgénicas
Disolvente: 7 Partes en peso de acetona.

Emulsionante; } Parte en peso de alquilarilpoliglicoléter.

Para la obtenci6n de una preparacién conveniente de producto activo se mezcla |
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parte en peso de producto activo con la cantidad indicada de disolvente y con la cantidad

indicada de emulsionante y se diluye el concentrado con sgua hasta la concentracién
deseada.

Se tratan brotes de soja (Glycine max) de la variedad Roundup Ready (marca
registrada de la firma Monsanto Comp. USA) mediante inmersién en la preparacién del
producto activo de la concentracién deseada y se cubren con la oruga del capullo del
tabaco Heliothis virescens, en tanto en cuanto los hojas estén ain hiimedas.

Al cabo del tiempo deseado se determina la destruccién de los insectos.

3Ug
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REIVINDICACIONES
{.- Compuestos de la férmula (I),

X
CKE@—Y M
w
en la que
w

CKE

significa alcoxi, halégenoalcoxi, alcoxi-alcoxi, alcoxi-bisalcoxi, bisalcoxi-alcoxi
o cicloalquil-alcanodiil-oxi substituido en caso dado, que puede estar

interrumpido, en caso dado, por heterodtomos,

significa hal6geno,
significa alquilo,
significa uno de los grupos
o-G o-G
. N . N
B
"N (1, 8 0 (),
Do 0
o-G
A (] G
BT N (3) A
s | L. @
0 D "0o” 'O
G
0” . % a
s B (6),
,:I (6), Q'7
A" N0 Q o



donde

AyB

AyD

AyQ

-225-
G
A A. G
B (7) [+) '.l (a)
3 N
Q 4 (o) o~
Qy’ o o

significa hidrdgeno, alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo
substituidos, respectivamente, en caso dado por halégeno, cicloalquilo saturado o
insaturado, substituido en caso dado, en el cual estd reemplazado, en caso dado,
al menos un &omo del anillo por un heterodtomo, o significa arilo, arilalquilo o
hetarilo substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por alquilo,
por halégenoalquilo, por alcoxi, por halégenoalcoxi, por ciano o por nitro,
significa hidrdgeno, alquilo o alcoxialquilo, o
significan junto con el stomo de carbono, con el que estin enlazados, un ciclo
saturado o insaturado, insubstituido o substituido, que contiene en caso dado al
menos un heterodtomo,
significa hidrégeno o significa un resto substituido en caso dado de la serie
formada por alquilo, alquenilo, alquinilo, alcoxialquilo, cicloalquilo saturado o
insaturado, en el cual estin reemplazados, en caso dado uno o varios miembros
del anillo por heterodtomos, arilalquilo, arilo, hetarilalquilo o hetarilo o
significan, junto con los Atomos, con los que estdn enlazados, un ciclo saturado o
insaturado, insubstituido o substituido en la parte A, D, y que contiene, en caso
dado, al menos un heterodtomo solamente en el caso de CKE = 1, o bien
significan conjuntamente alcanodiilo o alquenodiilo substituidos, en caso
dado, por hidroxi, substituidos respectivamente, en caso dado, por alquilo, por

alcoxi, por alquiltio, por cicloalquilo, por benciloxi o por arilo o

3O
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significa hidrégeno o alquilo,

Q4L Q4 Q y Q¢ significan, independientemente entre si, hidrégeno o alquilo,

Q3

G

significa hidrégeno, significa alquilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo substituidos

en caso dado, cicloalquilo substituido en caso dado (estando reemplazado en caso

dado un grupo metileno por oxigeno o por azufre) o significa fenilo substituido
en caso dado, o

QyqQ

ciclo saturado o insaturado, insubstituido o substituido, que contiene, en caso

significan junto con el dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, un

dado, un heterodtomo,

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

0

L
)LR- ®). )LM.R’ o -%°rF

K
—-—-P‘
(. L// R (o),

R
E ' 4
M o |_>_N - (@),

donde

significa un equivalente de ién metilico o un ién amonio,

significa oxigeno o azufre,

significa oxigeno o azufre,

significa  alquilo, alquenilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo,
polialcoxialquilo substituidos respectivamente, en caso dado, por
halogeno o significa cicloalquilo substituido, en caso dado, por halégeno,
por alquilo o por alcoxi, que puede estar interrumpido al menos por un
heteroitomo,  fenilo, fenilalquilo, hetarilo, fenoxialquilo o
hetariloxialquilo substituidos, respectivamente, en caso dado,

significa alquilo, alquenilo, alcoxialquile, polialcoxialquilo substituidos
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respectivamente, en caso dado, por halégeno o significa cicloalquilo,

fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado,

R, R*yR® significan, independicntemente entre si, alquilo, alcoxi,
glquilamino, dialquilamino, alquiltio, alqueniltio, cicloalquiltio
substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno o significan
fenilo, bencilo, fenoxi o feniltio substituidos respectivamente, en caso
dado,

RéyR’ significan, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo,
cicloalquilo, alquenilo, alcoxi, alcoxialquilo substituidos respectivamente,
en caso dado por halégeno, significan fenilo substituido en caso dado,
significan bencilo substituido en caso dado, o junto con el &tomo de N,
con el que estén enlazados, significan un ciclo interrumpido, en caso dado
por oxigeno o por azufre.

2.- Compuestos de la férmula (I) segtn la reivindicacién 1, en la que

significa alcoxi con 1 a 6 étomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de

carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-glcoxi con 2 a 4 dtomos de carbono,

alcoxi con | a 4 4tomos de carbono-bis- alcoxi con 2 a 4 dtomos de carbono o

cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono-alcanodiiloxi con 1 a 2 &tomos de

carbono substituido, en caso dado, de una hasta tres veces por fldor, por cloro,
por alquilo con 1 a 3 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 3 atomos de

carbono, pudiendo estar interrumpido en caso dado, un grupo metileno del anillo

por oxigeno o por azufre,
significa halégeno,

significa alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,

CKE significa uno de los grupos
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3 N
a’7 0 ,
Qg o D ¢

significa hidrégeno o alquilo con | a 12 4tomos de carbono, alquenilo con 3 a 8
dtomos de carbono, alcoxi con 1 a2 10 &omos de carbono-alquilo con |1 a 8
ftomos de carbono, alquiltio con 1 a 10 Atomos de carbono-alquilo con 1 a 6
dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,
cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno, por alquilo con 1 a 6 d4tomos de carbono o por alcoxicon 1 a 6 dtomos
de carbono, en el cual estin reemplazados, en caso dado, uno o dos miembros del
anillo, no directamente contiguos, por oxigeno y/o por azufre o significa fenilo o

naftilo substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por alquilo con
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A,B

A,B
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1 a 6 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por

alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de
carbono, por ciano o por nitro, hetarilo con 5 hasta 6 dtomos en el anillo, fenil-
alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono o naftil-alquilo con 1 a 6 atomos de carbono,
significa hidrégeno, alquilo con 1 a 12 4tomos de carbono o alcoxi con 1 a 8
ftomos de carbono-alquilo con | a 6 dtomos de carbono o

y el §tomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo
saturado con 3 a 10 dtomos de carbono o cicloalquilo insaturado con 5 a 10
dtomos de carbono, estando reemplazado, en caso dado, un miembro del anillo
por oxigeno o por azufre y que estdn substituidos, en caso dado, una o dos veces
por alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, por cicloalquilo con 3 a 10 itomos de
carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 8
dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 8 dtomos de carbono, por halégeno o
por fenilo, o

y el dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, significan cicloalquilo con 3 a
6 dtomos de carbono, que estd substituido por un grupo alquilendiilo o por un
grupo alquilendioxilo o por un grupo alquilenditioilo substituidos, en caso dado,
por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, que contienen, en caso dado, uno o dos
dtomos de oxigeno y/o de azufre no directamente contiguos, que forma con el
dtomo de carbono, con el que estd enlazado, otro anillo con cinco hasta ocho
miembros 0

y ¢l dtomo de carbono, con el que estén enlazados significan cicloalquilo con 3 a
8 4tomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 8 &tomos de carbono, en los cuales
dos substituyentes significan, junto con los 4tomos de carbono, con los que estdn
enlazados, respectivamente, alcanodiilo con 2 a 6 4tomos de carbono,

alquenodiilo con 2 a 6 dtomos de carbono o alcanodiendiilo con 4 a 6 &tomos de
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carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por alquilo con 1 a 6

dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono o por halégeno,
estando reemplazado, en caso dado, un grupo metileno por oxigeno o por azufre,
significa hidrégeno, alquilo con 1 a 12 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 8
itomos de carbono, alquinilo con 3 a 8 itomos de carbono, alcoxi con 1 & 10
itomos de carbono-alquilo con 2 8 8 é#&tomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado, por halégeno, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono o por halégeno-alquilocon 1 a 4
dtomos de carbono, en el cual esté reemplazado, en caso dado, un miembro del
anillo por oxigeno o por azufre, o fenilo, hetarilo con 5 o 6 dtomos en el anillo
substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, por alquilo con | a 6
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi
con | a 6 &tomos de carbono, por haldgenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,
por ciano o por nitro, fenil-alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono o hetaril-alquilo
con | a 6 4tomos de carbono con 5 o 6 dtomos en el anillo o

significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 6 &tomos de carbono o alquenodiilo
con 3 a 6 dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, estando
reemplazado, en caso dado, un grupo metileno por un grupo carbonilo, por
oxfgeno o por azufre Gnicamente en el caso de CKE=(1) y

entrando en consideracién, respectivamente, como substituyentes:

hal6geno, hidroxi, mercapto o alquilo con 1 a 10 &tomos de carbono, alcoxi con 1
a 6 dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 &omos de carbono, cicloalquilo con 3
a 7 4tomos de carbono, fenilo o benciloxi substituidos respectivamente, en caso
dado, por halégeno, u otro agrupamiento alcanodiilo con 3 a 6 dtomos de

carbono, agrupamiento alquenodiilo con 3 a 6 dtomos de carbono o un
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agrupamiento butadienilo, que esta substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a

6 atomos de carbono, o en el que, en caso dado, dos substituyentes contiguos
forman, con los &tomos de carbono, con los que estdn enlazados, otro ciclo
saturado o insaturado con 5 o 6 dtomos en el anillo (en el caso del compuesto de
la férmula (I-1) A y D significan entonces junto con los 4tomos, con los que
estiin enlazados, por ejemplo, los grupos AD-1 hasta AD-10 citados mas
adelante), que puede contener oxigeno o azufre, o donde, en caso dado, estd

contenido uno de los grupos siguientes

|°| Ril
/
SC i ZCeNR® ; D=N-N_
N
R
< OR“' sRﬂo 11-
/c\oR“. ’ x 1ll
g R™
SXR“'; >0 Rr™ °
0
IOAR‘-
N
o]

Ay Q' significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 6 4tomos de carbono o alquenodiilo

con 4 a 6 dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, una o
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dos veces, de forma igual o de formas diferentes por haldgeno, por hidroxi, por

alquilo con 1 a 10 étomos de carbono, por alcoxi con | a 6 étomos de carbono,
por alquiltio con 1 a 6 &tomos de carbono, por cicloalquilo con 3 a 7 étomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, de
forma igual o de formas diferentes por haldgeno o por benciloxi o por fenilo
substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, de forma
igual o de formas diferentes por haldgeno, por alquilo con | a 6 dtomos de
carbono o por alcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono, que contiene, ademds, en caso

dado, uno de los grupos siguientes
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0 que estd puenteado por un grupo alcanodiilo con | a 2 dtomos de carbono o por

un &tomo de oxigeno, o

O* *o

Q'  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

Qz. Q‘. Q'y Q'5 significan, independientemente entre si, hidrégeno o alquile con 1
a 4 dtomos de carbono,

Q® significa hidrogeno, alquilo con 1 a 6 atomos de carbono, alcoxi con | a 6 dtomos
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de carbono-glquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 dtomos de

carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de
carbono substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, estando reemplazado, en caso dado, un
grupo metileno por oxigeno o por azufre o fenilo substituido, en caso dado, por
haldgeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con | a 4 dtomos
de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 2 #tomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono, por ciano o por nitro o

yQ* significan junto con el atomo de carbono, con el que estin enlazados, un
anillo con 3 a 7 &tomos de carbono substituido, en caso dado, por alquilocon 1 a
4 &omos de carbono, por alcoxi con | a 4 étomos de carbono o por
hal6égenoalquilo con 1 a 2 dtomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en
caso dado, un miembro del anillo por oxigeno o por azufre.

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

0

L
)\R1 (b), )l\“pRi (G)

Rl
E (1) ’
° L)'_N\Rr @

R
R —P.
” ma_- (d). L//P R' (°).

en los cuales

E significa un equivalente de ién metélico o un i6n amonio,

L significa oxigeno o azufre y

M significa oxigeno o azufre,

significa alquilo con 1 a 20 &tomos de carbono, alguenilo con 2 a 20 &tomos de
carbono, alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono-glquilo con 1 a 8 dtomos de

carbono, alquiltio con 1 a 8 &tomos de carbono-alquilo con 1 a 8 stomos de
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carbono, poli-alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono-glquilo con 1 a 8 dtomos de

carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno, o cicloalquilo
con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por haldgeno, por alquilo
con 1 a 6 &tomos de carbono o por alcoxi con | a 6 &tomos de carbono, en el cual
estin reemplazedos en caso dado uno o varios miembros del anillo, no
directamente contiguos, por oxigeno y/o por azufre,

significa fenilo substituido, en caso dado, por halégeno, por ciano, por nitro, por
alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, por
halégenoslquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalcoxi con | a 6
dtomos de carbono, por alquiltio con | a 6 dtomos de carbono o por
alquilsulfonilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

significa fenil-alquilo con | a 6 4tomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno, por nitro, por ciano, por alquilo con 1 a 6 itomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 6 dtomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono,

significa hetarilo con 5 o 6 miembros, substituido, en caso dado, por halégeno o
por alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono,

significa fenoxi-alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono substituido, en caso dado,
por halégeno o por elquilo con 1 a 6 dtomos de carbono o

significa hetariloxi-alquilo con 1 a 6 &omos de carbono, con 5 0 6 miembros
substituido, en caso dado, por halégeno, por amino o por alquilo con 1 a 6
dtomos de carbono,

significa alquilo con 1 a 20 &tomos de carbono, alquenilo con 2 a 20 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 8 Atomos de carbono-alquilo con 2 a 8 &tomos de
carbono, poli-alcoxi con 1 a 8 stomos de carbono-alquilo con 2 a 8 tomos de

carbono substituidos respectivamente, en ceso dado, por haldgeno,
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significa cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por

halégeno, por alquilo con | a 6 &tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 6 dtomos
de carbono o

significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, por
halégeno, por ciano, por nitro, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 6 étomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono,

significa alquilo con | a 8 #tomos de carbono substituido, en caso dado, por
halégeno o significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado,
por halégeno, por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6
dtomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por

halégenoalcoxi con | a 4 4tomos de carbono, por ciano o por nitro,

R'yR’ significan, independientemente entre sf, alquilo con 1 a B étomos de

carbono, alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono, alquilamino con 1 a 8 4tomos de
carbono, di~(alquilo con } a 8 Atomos de carbono)amino, alquiitio con 1 a 8
atomos de carbono, alqueniltio con 2 a 8 dtomos de carbono, cicloalquiltio con 3
a 7 dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por halégeno,
o significa fenilo, fenoxi o feniltio substituidos respectivamente, en caso dado,
por halégeno, por nitro, por ciano, por alcoxi con | a 4 étomos de carbono, por
halégenoalcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono, por alquiltio con 1 a 4 4tomos de
carbono, por halégenoalquiltio con 1 8 4 dtomos de carbono, por alquilo con 1 a
4 atomos de carbono o por halégenoalquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,

RéyR’ significan, independientemente entre si, hidrégeno, significan alquilo con

1 a 8 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 8 &tomos de carbono, alcoxi con 1
a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 8 4tomos de carbono, alcoxi con 1 2 8

dtomos de carbono-alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono substituidos
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respectivamente, en caso dado, por halégeno, significan fenilo substituido, en

caso dado, por haldgeno, por halégenoalquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, por
alquilo con 1 a 8 étomos de carbono o por alcoxi con 1 a 8 dtomos de carbono,
bencilo substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con | a 8 &tomos de
carbono, por halégenoalquilo con | a B atomos de carbono o por alcoxicon 1a 8
atomos de carbono o conjuntamente significan un resto alquileno con 3 a 6
itomos de carbono substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, en el cual estA reemplazado, en caso dado, un &tomo de carbono por
oxigeno o por azufre,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono o alcoxi con 1
a 8 dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por haldgeno,
significan cicloalquilo con 3 a 8 dtomos de carbono substituido, en caso dado,
por halégeno, por alquilo con | a 4 4tomos de carbono o por alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un grupo metileno
por oxigeno o por azufre, o significa fenilo, fenil-alquilo con 1 a 4 &tomos de
carbono o fenil-alcoxi con | & 4 dtomos de carbono substituidos respectivamente,
en caso dado, por haldgeno, por alquilo con 1 a 6 étomos de carbono, por alcoxi
con 1 a 6 4tomos de carbono, por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por nitro o por ciano,

significa hidrogeno o alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono o

R¥yR™  significan conjuntamente, alcanodiilo con 4 a 6 tomos de carbono,

R'*yR'®™  son iguales o diferentes y significan alquilo con 1 a 6 itomos de carbono

R yRiE significan, conjuntamente, un resto alcanodiilo con 2 a 4 itomos de

carbono, que estd substituido, en caso dado, por alquilo con 1 a 6 &tomos de

carbono, por halégenoaiquilo con 1 a 6 étomos de carbono o por fenilo

261
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substituido, en caso dado, por halégeno, por alguilo con 1 a 6 dtomos de carbono,

por halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 6 &tomos de
carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 tomos de carbono, por nitro o por ciano,

R'™yR"™ significan, independientemente entre sf, hidrégeno, significan alquilo con
1 a 8 &tomos de carbono substituido, en caso dado, por halgeno o significan
fenilo substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con | a8 6 &tomos de
carbono, por alcoxi con | a 6 dtomos de carbono, por halogenoalquilo con 1 a 4
4tomos de carbono, por halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por nitro o
por ciano, 0

R'™yR'™ significan junto con el &tomo de carbono, con el que estin enlazados, un
grupo carbonilo o significan cicloalquilo con 5 a 7 itomos de carbono
substituido, en caso dado, por halégeno, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono
o por alcoxi con | a 4 4tomos de carbono, en el cual estd reemplazado, en caso
dado, un grupo metileno por oxigeno o por azuftre,

R'"™ yR*™ significan, independientemente entre sf, alquilo con 1 a 10 dtomos de
carbono, alquenilo con 2 a 10 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 10 tomos de
carbono, alquilamino con 1 a 10 dtomos de ca;bono, alquenilamino con 3 a 10
dtomos de carbono, di<{alquilo con 1 a 10 Atomos de carbono)amino o di-
(alquenilo con 3 a 10 &tomos de carbono)amino.

3.- Compuestos de 1a formula (I) segiin la reivindicacion 1, en la que

w signiﬁca'a]coxi con ] a 4 dtomos de carbono, halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono-alquiloxi con 2 a 3 atomos de
carbono, alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono-bis-alquiloxi con 2 a 3 itomos de
carbono o cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono-alcanodiiloxi con 1 a 2
itomos de carbono, pudiendo estar interrumpido, en caso dado, un grupo

metileno del anillo por oxigeno,
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significa cloro o bromo,
significa metilo, etilo o propilo,
significa uno de los grupos
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significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 tomos de carbono, alcoxi con | a 4 dtomos
de carbono-alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono substituidos respectivamente, en
caso dado, de una hasta tres veces por flior o por cloro, cicloalquilo con 3 2 6
dtomos de carbono substituido, en caso dado, de una hasta dos veces por alquilo

con 1 a 2 atomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 dtomos de carbono o (sin

> 2l
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embargo no en el caso de los compuestos de las férmulas (I-3), (I-4), (I-6) y (I-

7)) fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta dos
veces, por flior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,
por halégenoalquilo con 1 a 2 4tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono o por halégenoalcoxi con 1 a 2 dtornos de carbono, por ciano o por nitro,
significa hidrégeno, alquilo con | a 4 étomos de carbono o alcoxi con | a 2
ftomos de carbono-alquilo con 1 a 2 4tomos de carbono o

y el &tomo de carbono, con el que estén enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
7 &tomos de carbono, saturado o insaturade, estando reemplazado, en caso dado,
un miembro del anillo por oxigeno o por azufre y que estd substituido, en caso
dado, de una hasta dos veces por alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, por
trifliiormetilo o por alcoxi con 1 a 6 4tomos de carbono, con la condicién de que,
entonces, Q* significa hidrégeno o metilo o

y el 4tomo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
6 édtomos de carbono, que estd substituido, en caso dado, por un grupo
alquilendiilo o por un grupo alquilendioxilo o por un grupo alquilenditiol, que
contiene en caso dado uno o dos &tomos de oxigeno o de azufre, no directamente
contiguos, substituido, en caso dado, por metilo o por etilo, que forma con el
dtomo de carbono, con el que esté enlazado otro anillo con cinco o seis miembros
con la condicién de que, entonces, Q” significa hidrdgeno o metilo,

y el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, significan cicloalquilo con 3 a
6 dtomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 6 dtomos de carbono, en los cuales
dos substituyentes significan, junto con los dtomos de carbono, con los que estén
enlazados, alcanodiilo con 2 a 4 itomos de carbono, alquenodiilo con 2 a 4
dtomos de carbono o butadiendiilo substituidos respectivamente, en caso dado,

por alquilo con 1 a 2 itomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 4tomos de

4
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carbono, con la condicidén de que, entonces, Q significa hidrégeno o metilo,

significa hidrdgeno, significa alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo con
3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 3
dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres
veces por flior, significa cicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono substituido, en
caso dado, de una hasta dos veces por alquilo con | a 4 dtomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono o por halégenoalquilo con 1 a 2 dtomos de
carbono, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un grupo metileno por
oxigeno (sin embargo no en el caso de los compuestos de la formula (I-1)),
significa fenilo o piridilo substituidos respectivamente, en caso dado, una hasta
dos veces por fldor, por cloro, por bromo, por alquilo con | a 4 dtomos de
carbono, por haldgenoalquilo con 1 a 4 &tomos de carbono, por alcoxi con 1 a 4
itomos de carbono o por haldgenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, o
significan, conjuntamente, sicanodiilo con 3 a 5 tomos de carbono, substituido,
en caso dado, de una hasta dos veces, en el cual un grupo metileno puede estar
reemplazado por un grupo carbonilo, solamente en el caso en que CKE = (1), por
oxigeno o por azufre, entrando en consideracién como substituyentes alquilo con
1 a 2 dtomos de carbono o alcoxi con 1 a 2 &tomos de carbono, o

significan (en el caso de los compuestos de la formula (I-1)) junto con los

Atomos, con los que estin enlazados, uno de los grupos AD-1 hasta AD-10:

R

AD-1 AD-3
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A y Q' significan, conjuntamente, alcanodiilo con 3 a 4 dtomos de carbono substituido
respectivamente, en caso dado, una o dos veces, de forma igual o de formas

diferentes por alquilo con | a 2 ftomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 stomos
de carbono o

Q'  significa hidrégeno,

Q significa hidrdgeno,

Q" Q°yQ® significan, independientemente entre si, hidrégeno o slquilo con 1 a 3
dtomos de carbono,

Q'  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 4 stomos de carbono o cicloalquilo con 3 2 6
atomos de carbono substituido, en caso dado, una a dos veces por metilo o por
metoxi, o

QyQ* significan, junto con el dtomo de carbono, con el que estin enlazados, un
anillo con 5 a 6 dtomos de carbono, saturado, substituido en caso dado por
alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 4tomos de carbono, en

el cual estd reemplazado, en caso dado, un miembro del anillo por oxigeno o por
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azufre con la condicién de que, entonces, A significa hidrégeno o metilo, o

significa hidrégeno (a) o significa uno de los grupos

o L , R

4

)LR‘ o). )LM'R‘ (), /so,—R'm —L;/P‘R' (@),

R
E ’
™ o I}—N\R, (@)

en los cuales

E significa un equivalente de i6n metdlico o un i6n amonio,

L significa oxigeno o azufre, y

M significa oxfgenao o azufre,

significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 dtomos de
carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carboneo-alquilo con 1 a 2 étomos de
carbono, alquiltio con 1 a 4 itomos de carbono-alquilo con 1 a 2 étomos de
carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces, por
flGor o por cloro o significa cicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono substituido,
en caso dado, de una hasta dos veces, por flior, por cloro, por alquilo con 1 a 2
dtomos de carbono o por alcoxi con | & 2 4tomos de carbono, en el cual estén
reemplazados, en caso dado, uno o dos miembros del anillo, no directamente
contiguos, por oxigeno,

significa fenilo substituido en caso dado una hasta dos veces por fltor, por cloro,
por bromo, por ciano, por nitro, por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono, por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenoalquilo con | a 2 dtomos de
carbono o por halégenoalcoxi con | a 2 4tomos de carbono,

significa alquilo con 1 a 8 4tomos de carbono, alquenilo con 2 a 8 itomos de

carbono o alcoxi con 1 a 4 tomos de carbono-alquilo con 2 a 4 dtomos de
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carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces por

fltor,

significa cicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono monosubstituido, en caso
dado, por alquilo con 1 a 2 dtomos de carbono o por alcoxi con 1 a 2 dtomos de
carbono o

significa fenilo o bencilo substituidos respectivamente, en caso dado, de una
hasta dos veces por flior, por cloro, por bromo, por ciano, por nitro, por alquilo
con | a 4 dtomos de carbono, por alcoxi con 1 a 3 itomos de carbono, por
trifldormetilo o por trifldormetoxi,

significa alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono substituido, en caso dado, de una
hasta tres veces por flGor o significa fenilo monosubstituido respectivamente, en
caso dado, por fltor, por cloro, por bromo, por alquilo con | a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono, por trifliormetilo, por
trifilormetoxi, por ciano o por nitro,

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 & 6 dtomos de
carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono, di<{alquilo con 1 a 6 dtomos
de carbono)amino, alquiltio con | a 6 &tomos de carbono, alqueniltio con 3 a 4
&tomos de carbono, cicloalquiltio con 3 a 6 &tomos de carbono o significa fenilo,
fenoxi o feniltio monosubstituidos respectivamente, en caso dado, por fiior, por
cloro, por bromo, por nitro, por ciano, por alcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono,
por halégenoalcoxi con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquiltio con 1 a 3 dtomos
de carbono, por halégenoalquiltio con 1 a 3 dtomos de carbono, por alquilo con 1
a 3 itomos de carbono o por trifliormetilo,

significa alcoxi con 1 a 6 itomos de carbono o alquiltio con 1 a 6 dtomos de

carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo con 3 a 6
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dtomos de carbono, alcoxi con | a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 6

étomos de carbono, alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, significa fenilo monosubstituido, en caso dado por flGor, por cloro,
por bromo, por trifliormetilo, por alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono o por
alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono, significa bencilo monosubstituido, en caso
dado, por fliior, por cloro, por bromo, por alquilo con 1 a 4 #tomos de carbono,
por triflGormetilo o por alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono,

significa alquilo con 1 a 6 Atomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 dtomos de

carbono o alcoxi con 1 a 6 dtomos de carbono-alquilo con 1 a 4 dtomos de

carbono,

RSyR’ significan conjuntamente un resto alquileno con 4 a 5 stomos de carbono

X
Y

substituido, en caso dado, por metilo o por etilo, en ¢l cual estd reemplazado, en
caso dado, un grupo metileno por oxigeno o por azufre.

4.- Compuestos de la férmula (), segiin la reivindicacion 1, en la que

significa metoxi, etoxi, n-propoxi, iso-propoxi, n-butoxi, iso-butoxi, sec.- butoxi,
metoxi-etoxi, etoxi-etoxi, ciclopropil-metoxi, ciclopentil-metoxi o ciclohexil-
metoxi,

significa cloro o bromo,

significa metilo o etilo,

CKE significa uno de los grupos

o-G o-G
A A A
Ve
D o) o
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significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 4 #tomos de carbono o salcoxi con 1 a 2
dtomos de carbono-alquilo con 1 a 2 étomos de carbono, substituidos
respectivamente, en caso dado, de una hasta tres veces por fldor, significa
ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo y solo en el caso de los compuestos de la
formula (1-5) significa fenilo monosubstituido respectivamente, en caso dado, por
fldor, por cloro, por bromo, por metilo, por etilo, por n-propilo, por iso-propilo,
por metoxi, por etoxi, por trifliormetilo, por trifliormetoxi, por ciano o por nitro,
significa hidrogeno, metilo o etilo, 0

y ¢l &tomo de carbono, con el que estén enlazados, significan cicloalquilo con 5 a
6 itomos de carbono, saturado, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un
miembro del anillo por oxigeno o por azufre y que est§ monosubstituido, en caso
dado, por metilo, por etilo, por propilo, por iso-propilo, por trifliormetilo, por
metoxi, por etoxi, por propoxi o por butoxi con la condicién de que, entonces, Q*
significa hidrégeno o

y el dtomo de carbono, con el que estén enlazados, significan cicloalquilo con 6
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dtomos de carbono, que esté substituido por grupos alquilendioxilo, que

contienen dos &tomos de oxigeno no directamente contiguos, con la condicién de

que, entonces, Q’ significa hidrégeno, o

A,B yel &omo de carbono, con el que estin enlazados, significan cicloalquilo con 5 a

D

6 4tomos de carbono o cicloalquenilo con 5 a 6 d4tomos de carbono, donde dos
substituyentes significan, junto con los étomos de carbono, con los que estin
enlazados, alcanodiilo con 2 a 4 atomos de carbono o alquenodiilo con 2 a 4
tomos de carbono o butadiendiilo con la condicién de que, entonces, Q°
significa hidrégeno,

significa hidrégeno, significa alquilo con 1 a 4 étomos de carbono, alquenilo con
3 a 4 itomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono-alquilo con 2 a 3
dtomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, de una hasta tres
veces por fltor, significa ciclopropilo, ciclopentilo o ciclohexilo o (sin embargo
no en el caso de los compuestos de la férmula (I-1)) significa fenilo o piridilo
monosubstituidos en caso dado por fldor, por cloro, por metilo, por etilo, por n-

propilo, por iso-propilo, por metoxi, por etoxi o por trifliormetilo,

A y D significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 5 #tomos de carbono

monosubstituido, en caso dado, por metilo o por metoxi, estando reemplazado, en
caso dado, dnicamente en el caso en que CKE = (1), un itomo de carbono por

oxigeno o por azufre o significa el grupo AD-1,

A y Q' significan conjuntamente alcanodiilo con 3 a 4 tomos de carbono substituido, en

Ql
Q2

caso dado, una o dos veces por metilo o por metoxi, o
significa hidrégeno,
significa hidrégeno,

Q‘, Q’ y Q‘ significan, independientemente entre sf, hidrégeno o metilo,

el
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significa hidrégeno, metilo, etilo o propile, 0

QyQ* significan junto con el &tomo de carbono, con el que estin enlazados, un

G

anillo con 5 a 6 miembros saturado, en caso dado monosubstituido por metilo o
por metoxi con la condicion de que, entonces, A significa hidrogeno,
significa hidrogeno (a) o significa uno de los grupos

2 Q so;—R G
/lL /u‘on‘ (c) 7

R @), : @ o ®
en los cuales
E significa un ién amonio,

L significa oxigeno o azufre,

M significa oxigeno o azufre y

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 2 & 6 dtomos de
carbono, alcoxi con | a 2 dtomos de carbono-alquilo con 1 étomo de carbono,
alquiltio con 1 a 2 étomos de carbono-alquilo con 1 dtomo de carbono o
cicloalquilo con 3 a 6 étomos de carbono monosubstituido, en caso dado, por
flGor, por cloro, por metilo o por metoxi, o significa alquilo con 1 a 4 &omos de
carbono monosubstituido por cloro

significa fenilo monosubstituido, en caso dado, por fliior, por cloro, por bromo,
por ciano, por nitro, por metilo, por metoxi, por trifliormetilo o por
trifldormetoxi,

significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 6 dtomos de
carbono o alcoxi con 1 a 4 étomos de carbono-alquilo con 2 & 3 atomos de
carbono, fenilo o bencilo monosubstituidos respectivamente, en caso dado, por

fiGior,

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono.
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5.- Compuestos de la formula (I), segtn la reivindicacién 1, en la que

significa metoxi, etoxi, n-propoxi, metoxi-etoxi, ciclopropil-metoxi,
significa cloro,
significa metilo,

significa uno de los grupos

o-G o-G
A \ A
8 (1), B N 2),
N o Q_ @

significa metilo, etilo, i-propilo, i-butilo o ciclopropilo,

significa hidr6geno, metilo o etilo, 0

y el dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, significan cicloalquilocon 5 a
6 ditomos de carbono saturado, en el cual estd reemplazado, en caso dado, un
miembro del anillo por oxigeno y que estd monosubstituido, en caso dado, por
metilo o por metoxi,

significa hidrégeno, metilo o etilo,

significa hidrdgeno (a) o significa uno de los grupos

2 2 so—R’ G)
/lL /H‘OH' (), 4

1
R (b). (d) [+ (f)
en los que
E significa un ién amonio,

significa alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con | a 2 stomos de
carbono-alquilo con 1 dtomo de carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono monosubstituido por cloro o fenilo

substituido, en caso dado, por cloro,

significa alquilo con 1 a 8 dtomos de carbono, alquenilo con 3 a 6 &tomos de
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carbono o bencilo,

R®  significa alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono.
6.- Procedimiento para la obtencién de los compuestos de la férmula (1), segin la
reivindicaci6n 1, caracterizado porque, para la obtencién de
(A) los compuestos de la férmula (I-1-a)
A D

(I-1-a)

en la que

A, B, D, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,
se condensan intramolecularmente

compuestos de la férmula (II)

Co,R"
A—I—B
X
o)
w Y

A,B,D, W, XeY tienen los significados anteriormente indicados,
y

en la que

R8 significa alquilo,
en presencia de un diluyente y en presencia de una base,
(B) los compuestos de la férmula (I-2-a)

teETmreTT ' © 0 ——
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(1-2-3)

en laque
A, B, W, X e Y ticnen los significados anteriormente indicados,
se condensan intramolecularmente

compuestos de la férmula (IIT)
A cor’

BX X

o) am
o I l
w Y

ABW, XYy R8 tienen los significados anteriormente indicados,

en la que

en presencia de un diluyente y en presencia de una base,
los compuestos (I-3-8)

A HO X
B

Y (1-3-n)

en la que
A, B, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,
se ciclan intramolecularmente

compuestos de la férmula (IV)
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®)

o

av)

en la que

A,B, W, X, Y y R8 tiene los significados anteriormente indicados y
\' significa hidrégeno, halégeno, alquilo o aicoxi,
en caso dado en presencia de un diluyente y en presencia de un acido,

los compuestos de 1a férmula (1-4-a)

0 X
0
D—\ / Y (1-4-a)
A OH w

en la que

A, D, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,

se hacen reaccionar
compuestos de Ja formula (V)
O
D-C-CH,A A
en la que

A y D tiene los significados anteriormente indicados,
0 compuestos de la férmula (Va)

CHA
D-C-OSi(R"), (Va)
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en la que

A, D y R8 tiene los significados anteriormente indicados,
con compuestos de la formula (VI)

X
?OHaI

Y C=C=0 i)

en la que

W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados y

Hal significa halégeno,

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

aceptor de icido,
los compuestos de la férmula (1-5-a)

Y
(1-5-2)
LI

A" "S8" bH
en la que
A, W, XeY tiene los significados anteriormente indicados,

se hacen compuestos de la fdrmula (VII)

s
qu-g-A (vin

en la que

A tiene el significado anteriormente indicado,
con compuestos de la férmula (VI)

A7
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X coHal
YQ— c‘:=c=o V1)
w
en laque
Hal, W,XeY tiene los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
aceptor de Acido,
los compuestos de la férmula (I-6-a)

A OH x

B
(I-6-a)
01
o ow

en la que

A,B,Ql, Q2, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,

se ciclan intramolecularmente

compuestos de la férmula (VIIT)

(VI

en la que

A,B,Ql,Q2, W,XeY tiene los significados anteriormente indicados, y
RS significa alquilo,
en caso dado en presencia de un diluyente y en presencia de uns base,

los compuestos de la férmula (I-7-a)

AL
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M

(I-7-a)

en la que

A, B, Q3,Q4,Q3, Q6, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados,
se condensan intramolecularmente

compuestos de la fdrmula (IX)

Ix)

en la que

A, B, Q3, @4, Q%, Q, W, X e Y tiene los significados anteriormente indicados

y

R8  significa alguilo,

en presencia de un diluyente y en presencia de una base;

los compuestos de la férmula (1-8-a)
H

Y

M

~

A

Y (1-8-9)
D

O w

en la que

AD,W,XeY tienen los significados anteriormente indicados,
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se hacen reaccionar
compuestos de la férmula (X)
A H
\lr/
by
en la que

A yD tienen el significado anteriormente indicado,

o) con compuestos de la férmula (VI)

OHal
Y =C=0 (V1)
w
en la que
Hal, X, Yy W tienen los significados anteriormente indicados,

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

aceptor de écido, o

B) con compuestos de la férmula (XI)

(xn

en la que
W,XeY tienen ¢l significado anteriormente indicado,
y U significa NH; u O-R", donde R® tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de una
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base, 0
Y con compuestos de la férmula (XII)
A
}
N,N‘*co,n'
Y ~D (xXu)

en laque

A,D,W,X,YyR" tienen el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
. aceptor de écido,

(I)  los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-b) hasta (I-8-b), en
las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, Q4, Q3, Q6, R!, W, X ¢ Y tiene los significados
anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las férmulas,
anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-8-a), en las que A, B, D, Ql, Q2, @3,

Q% Q5 Q6, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,

respectivamente
(o) con halogenuros de acilo de la férmula (X11I)

Hal._ _R'
I (X1

en la que

Rl tiene el significado anteriormente indicado y
Hal significa halégeno

(®  con anhidridos de Acidos carboxilicos de la férmula (XIV)

B iy = - gkl | ! 1 ———
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R1-CO-0-CO-R1 (XIv)

en la que

Rl tiene el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido;

los compuestos de las formulas, anteriormente indicadas, (I-1-c) hasta (I-8-c), en
las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, Q4 Q3, Q6, R2, M, W, X e Y tienen los
significados anteriormente indicados, y L significa oxigeno, se hacen reaccionar
compuestos de las férmulas, anteriormente indicadss, (1-1-a) hasta (1-8-a), en las
que A, B, D, Ql, Qz, Q3, @4, Q5, Q6, W, X ¢ Y tienen los significados
anteriormente indicados, respectivamente

con ésteres del dcido cloroférmico o con tioésteres del dcido cloroférmico de la
férmula (XV)

R2-M-CO-Cl (0.4%]
en la que
R2 yM tienen los significados anteriormente indicados,
en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de écido,;
los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-c) hasta (1-8-c), en
las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, @4, Q5, Q6, R2, M, W, X e Y tienen los
significados anteriormente indicados, y L significa azufre, se hacen reaccionar
compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (1-8-a), en las
que A, B, D, Ql, Q2, Q3, @4, Q3, Q6, W, X e Y tienen los significados
anteriormente indicados, respectivamente

con ésteres del 4cido cloromonotioférmico o con ésteres del Acido
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(L)

™)

cloroditioférmico de la férmula ()2\21?)8 )
cl ¢ M-R°
S (XVI)
en la que
MyR2 tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en casc dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido
y
los compuestos de las fsrmulas, anteriormente indicadas, (I-1-d) hasta (I-8-d), en
las que A, B, D, Q!, Q2, Q3, @4, @5, Q5, R3, W, X e Y tienen los significados
anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las férmulas,
anteriormente indicadas, (1-1-a) hasta (I-8-), en las que A, B, D, Ql, Q2, Q3,
Q4, Q5 Q5 W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,
respectivamente
con cloruros de sulfonilo de la férmula (XVII)

R3-S0,-C1 XV
en la que
R3  tienen el significado anteriormente indicado,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
agente aceptor de dcido,

los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-¢) hasta (1-8-¢), en

las que A, B, D, L, Ql, Q2, Q3, @4, Q5, Q6, R4, RS, W, X e Y tienen los

significados anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las
férmules, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-8-a), en las que A, B, D, Ql,

Q?, Q3, @4, Q%, Q6, W, X e Y tienen los significados anteriormente indicados,

- ¥ Py .r ———
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respectivamente

con compuestos del fésforo de la formula (XVIII)

R‘
7/
Hal—P (XVII

N s

-=

en la que
L,R¥yR5 tienen los significados anteriormente indicados, y
Hal significa halégeno,

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

agente aceptor de cido,

los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-f) hasta (I-8-f), en
las que A, B, D, E, Q], Q2, @3, @4, Q5, Q6, W, X e Y tienen los significados
anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las férmulas (I-1-a)
hasta (I-8-a), en las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, Q4, @3, Q6, W, X e Y tienen los
significados anteriormente indicados, respectivamente

con compuestos metélicos o con aminas de las férmulas (XIX) o (XX)

10 11
R~_.R

Me(OR10), (XIX) Ye (XX

en las que

Me significa un metal monovalente o divalente,

t significa el mimero 102y

RI0,R11 RI2 significan, independientemente entre si, hidrégeno o
alquilo,

en caso dado en presencia de un diluyente,

los compuestos de las férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-g) hasta (I-8-g), en

las que A, B, D, L, Ql, Qz, Q3, Q4, Q5, Q5, RG, R7, W, X e Y tienen los

294
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significados anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las

férmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (1-8-a), en las que A, B, D, Ql,
Q2, Q3,Q4,Q5,Q6, W, X ¢ Y tienen los significados anteriormente indicados,
respectivamente
(x) con isocianatos o con isotiocianatos de la fdrmula (XXI)

RO-N=C=L (XXT)
en la que
Ré6yL tienen los significados anteriormente indicados,

en caso dado en presencia de un diluyente y, en caso dado, en presencia de un
catalizador o

(8) con cloruros de carbamidilo 0 con cloruros de tiocarbamidilo de la

férmula (XXII)
L
R\ JL [,0'41)
.-N Cl
R
en la que

L,R6yR7 tienen los significados anteriormente indicados,

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

agente aceptor de dcido,

los compuestos de las fSrmulas, anteriormente indicadas, (I-1-a) hasta (I-8-g), en
las que A, B, D, Ql, Q2, Q3, Q% Q5, Q6, R6, R7, W, X ¢ Y tienen los
significados anteriormente indicados, se hacen reaccionar compuestos de las
formulas, anteriormente indicadas, (I-1-a’) hasta (I-8-2°), en las que A, B, D, Q!,

Q2,Q3,Q4 Q5,Q5, W, X ¢ Y tienen los significados anteriormente indicados y
W’ significa bromo,

- r—rwre- ——
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OH W'

("1 - I) ’ (l-z-al)l

A
87T Y
o)
o X
A H W'
tae), o—@ N Y (4e)
o
o X
1 o | ]
A
A_{;’ N Y (-5a% 8
S Q'
0 WI

OH W'
A
87T Y
N
D
o X
OH W'
A
87T Y
s
o X

H
o X
A

con alcoholes de la férmula
W-OH
en la que
w tiene el significado anteriormente indicado, en caso dado en presencia de
un diluyente, de una sal de Cu-1 y de una base fuerte.
7.- Compuestos de la férmula (I1)
co,R"
A—1—B

_N
D ng\ an
0
w Y
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en la que

R, A,B,D,W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
8.- Compuestos de la formula (11I)
CoR"

T

o
%
W Y

R: A,B,W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
9.- Compuestos de la férmula (1V)

en la que

)

en la que
A,B,W,X, YYR® tienenel significado anteriormente indicado.
10.- Compuestos de la férmula (VI)

X
(lJOHaI

Y C=C=0 VD)

en la que
W,XeY tienen el significado anteriormente indicado y
Hal significa halégeno.

& gyl e e L] —
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11.- Compuestos de la férmuia (VIII)

1
(] Q Qz
R%0,C
co X
A" B (VI
w Y

en la que

A,B,Q" Q%R W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
12.- Compuestos de la férmula (1X)

(1X)

en la que
A,B,Q, Q. Q°, Q5 W.X, YYR® tienen el significado anteriormente indicado.
13.- Compuestos de la férmula (XII)

A
|

N,""--cozﬁ"
Y ~D (i)

en la que
A,D,W,X,YyR" tienen el significado anteriormente indicado.
14.- Compuestos de la férmula (XXV)
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A._COH
X

BTN
o,
°w Y

A,B,D,W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
15.- Compuestos de la férmula (XXIV)

Y
coz coav)

w

en la que

en las que
W, X,YyZ tienen el significado anteriormente indicado.
16.- Compuestos de la férmula (XXVII)
X

YQ—\ (XXV1I)
COH

w

en laque
W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
17.- Compuestos de la férmula (XXIX)

X
v )
N .—
= X
W G ><C_N (XX1X)

Lo T L]
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en la que

A,B,D,W,XeY tienen el significado anteriormente indicado.
18.- Compuestos de la férmula (XXXI)
X

oA’ (XXXD)

en la que
W, X, Y yR? tienen el significado anteriormente indicado.
19.- Compuestos de la formula (XXXIII)

w
_ COOH
Y CH_ (XXXI111)
COOH
X

W, XeY tienen el significado anteriormente indicado.

en la que

20.- Compuestos de la férmula (XI)
W
Y CH, oo
~cou *xh
X

W, XeY tienen el significado anteriormente indicado
y
U  significa NH, y OR*

en la que

teniendo R* el significado anteriormente indicado.
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21.- Compuestos de la férmula (XXXIV)
01 Q’
Y CO.H
OA B

(XXXIV)

en la que

W.X,Y,A,B,Q' yQ tienen el significado anteriormente indicado.
22 - Compuestos de la fdrmula (XXXV)

COR®
X Q' Qz
XXXV
Y co,Rr* ¢ )
OA B

w

en la que
A,B,Q Q3 W, XeY tienen el significado anteriormente indicado

y
R'yR* significan alquilo

y cuando s utilice el compuesto de la férmula (XXXVII-g), R® significa hidrégeno.

23.- Compuestos de la férmula (XXX VIII)

Q> 5 Q° a*
X /
Y ,v-—co,H (XXX VIID
OAB
w

en la que

A,B,Q,Q Q% Q5 W, XeY tienen el significado anteriormente indicado.
24.- Compuestos de la férmula (XXXIX)

54\
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(XXXIX)

en la que

A,B Q,QQ, Q5 W, XeY tienen el significado anteriormente indicado
y
REyRY significan alquilo
y cuando se utilice el compuesto de la férmula (XXXVII-b), R® significa hidrégeno.
25.- Compuestos de la formula (XLII)
X
Y ?/’o (XL

W H
en laque
W, XeY tienen el significado indicado.

26.- Empleo de los compuestos de la formula (I), segin la reivindicacidn 1, para
la obtencidn de agentes pesticidas y/o herbicidas.

27.- Agentes pesticidas y/o herbicidas, caracterizados porque tienen un contenido
en al menos un compuesto de la férmula (I) segin Ia reivindicacién 1.

28.- Procedimiento para la lucha contra las pestes animales y/o contra el
crecimiento indeseado de las plantas, caracterizado porque se dejan actuar compuestos
de la férmula (I) segtin la reivindicacién 1 sobre las pestes y/o sobre su medio ambiente.

29.- Empleo de los compuestos de Ia férmula (I) segin la reivindicacién 1, para
la lucha contra las pestes animales y/o contra el crecimiento indeseado de las plantas.

30.- Procedimiento para la obtencion de agentes pesticidas y/o herbicidas,
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caracterizado porque se mezclan compuestos de la férmula (I), segtn la reivindicacién 1,

con extendedores y/o con productos tensioactivos.

31.- Agentes, que contienen un contenido activo de una combinacién de
productos activos que comprende como componentes
(a’) al menos un cetoenol ciclico, substituido, de la férmula (I), en la que CKE, W, X

e Y tienen el significado anteriormente indicado
y
(b') al menos un compuesto mejorador de la compatibilidad con las plantas de cultivo

del grupo siguiente de compuestos:
4-dicloroacetil-1-oxa-4-aza-spiro[4.5}-decano (AD-67, MON-4660), 1-dicloroacetil-
hexahidro-3,3,8a-trimetilpirrol[1,2-a]-pirimidin-6(2H)-ona (Dicyclonon, BAS-145138),
4-dicloroacetil-3,4-dihidro-3-metil-2H-1,4-benzoxazina (Benoxacor), 5-cloro-quinolin-
8-oxi-acetato de-(1-metil-hexilo) (Cloquintocet-mexilo — véanse también los compuestos
emparentados en las EP-A-86750, EP-A-94349, EP-A-191736, EP-A-492366), 3-(2-
cloro-bencil)-1-(1-metil-1-fenil-etil)-urea (Cumyluron), o~(cianometoxiimino)-
fenilacetonitrilo (Cyometrinil), deido 2,4-dicloro-fenoxi acético (2,4-D), icido 4-(2,4-
dicloro-fenoxi)-butirico (2,4-D8), 1-(1-metil-1-fenil-etil)-3-(4-metil-fenil)-urea
{Daimuron, Dymron), icido 3,6-dicloro-2-metoxi-benzoico (Dicamba), piperidin-1-
tiocarboxilato de S-1-metil-1-fenil-etilo (Dimepiperate), 2,2-dicloro-N-(2-0x0-2-(2-
propenilamino)-etil)-N-(2-propenil)-acetamida  (DKA-24),  2,2-dicloro-N,N-di-2-
propenil-acetamida (Dichlormid), 4,6-dicloro-2-fenil-pirimidina (Fenclorim), 1-(2,4-
dicloro-fenil)-5-triclorometil-1H-1,2, 4-triazol-3-carboxilato de etilo (Fenchlorazole-
etilo — véanse también los compuestos emparentados en EP-A-174562 y EP-A-346620),
2-cloro-4-trifliormetil-tiazol-5-carboxilato de fenilmetilo (Flurazole), 4-cloro-N<(1,3-
dioxolan-2-il-metoxi)-a-triflGor-acetofenonoxima (Fluxofenim), 3-dicloroacetil-5-(2-

furanil)-2,2-dimetil-oxazolidina (Furilazole, MON-13900), etil-4,5-dihidro-S,5-difenil-

247
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3-isoxazolcarboxilato (Isoxadifen-etilo — véanse también los compuestos emparentados

en WO-A-95/07897), 1-{(etoxicarbonil)-etil-3,6-dicloro-2-metoxibenzoato (Lactidichlor),
dcido (4-cloro-o-toliloxi)-acético (MCPA), dcido 2-(4-cloro-o-toliloxi)-propidnico
(Mecoprop), dietil-1-(2,4-dicloro-fenil}-4,5-dihidro-5-metil-1H-pirazol-3,5-dicarboxilato
(Mefenpyr-dietilo — véanse también los compuestos emparentados en WO-A-91/07874)
2-diclorometil-2-metil-1,3-dioxolano (MG-191), 2-propenil-1-oxa-4-
azaspiro[4.5]decano-4-carboditiosto (MG-838), anhidrido del 4cido 1,8-naftalinico, a-
(1,3-dioxolan-2-il-metoxiimino)-fenilacetonitrilo  (Oxabetrinil), 2,2-dicloro-N-(1,3-
dioxolan-2-il-metil)-N-(2-propenil)-acetamida (PPG-1292), 3-dicloroacetil-2,2-dimetil-
oxazolidina (R-28725), 3-dicloroacetil-2,2, 5-trimetil-oxazolidina (R-29148), écido 4-(4-
cloro-o-tolil)-butirico, 4cido 4-(4-cloro-fenoxi)-butirico, acido difenilmetoxiacético,
difenilmetoxiacetato de metilo, difenilmetoxiacetato de etilo, 1-(2-cloro-fenil)-5-fenil-
|H-pirazol-3carboxilato de metilo, 1-<(2,4-dicloro-fenil)-5-metil-1H-pirazol-3-
carboxilato de etilo, 1-(2,4-dicloro-fenil)-5-isopropil-1H-pirazol-3-carboxilato de etilo,
1-(2,4-dicloro-fenil)-5-(1,1-dimetil-etil}-1H-pirazol-3-carboxilato de etilo, 12,4
dicloro-fenil)-5-fenil- 1 H-pirazol-3-carboxilato de etilo (véanse también los compuestos
emparentados en EP-A-269806 y EP-A-333131), 5+(2,4-dicloro-bencil)-2-isoxazolin-3-
carboxilato de etilo, 5-fenil-2-isoxazolin-3-carboxilato de etilo, 5{4-fldor-fenil)-5-fenil-
2-isoxazolin-3-carboxilato de etilo (véanse también los compuestos emparentados en
WO-A-91/08202), 5-cloro-quinolin-B-oxi-acetato de (1,3-dimetil-but-1-ilo), 5-cloro-
quinolin-8-oxi-acetato de 4-aliloxi-butilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de 1-aliloxi-
prop-2-ilo, 5-cloro-quinoxalin-8-oxi-acetato de metilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de
etilo, 5-cloro-quinoxalin-8-oxi-acetato de alilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-acetato de 2-oxo-
prop-l-ilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-malonato de dietilo, S-cloro-quinoxalin-8-oxi-
malonato de dialilo, 5-cloro-quinolin-8-oxi-malonato de dietilo (véanse también los

compuestos emparentados en EP-A-582198), 4cido 4-carboxi-croman-4-il-acético (AC-
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304415, véase la EP-A-613618), icido 4-cloro-fenoxi-acético, 3,3‘-dimetil-4-metoxi-

benzofenona, 1-bromo-4-clorometilsulfonil-benceno, 1-[4-(N-2-
metoxibenzoilsulfamoil)-fenil]-3-metil-urea (alias N-(2-metoxi-benzoil)-4-[(metilamino-
carbonil)-amino]-bencenosulfonamida), 1-[4-(N-2-metoxibenzoil-sulfamoil)-fenil]-3,3-
dimetil-urea, 1-[4{N-4,5-dimetilbenzoilsulfamoil)-fenil]-3-metil-urea, 1-[4(N-
naftilsulfamoil)-fenil]-3,3-dimetil-urea, N-(2-metoxi-5-metil-benzoil)-4-
(ciclopropilaminocarbonil)-bencenosulfonamida,

y/o uno de los siguientes compuestos definidos por las formulas generales

de la férmula general (Ila)
(x').r@\ j\
Al R™
(lla)
o de la férmula general (1ib)
xR x
I ~
=
N j\
o. A2” SR (I1b)
o de la férmula (llc)
Hﬂ'
wJ\ s
s A
donde

n significaun nimero 0, 1,2, 3,40 5,

Al  significa uno de los agrupamientos heterociclicos divalentes esquematizados a

continuacion,
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_ _ R? I/
R'® N O—N
OR® A’ R'
0

significa un nimero 0, 1,2, 3,405,

significa alcanodiilo con 1 o 2 dtomos de carbono substituido, en caso dado, por
alquilo con 1 a 4 étomos de carbono y/o por alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono-
carbonilo y/o por alqueniloxi con 1 a 4 dtomos de carbono-carbonilo,

significa hidroxi, mercapto, amino, alcoxi con 1 a 6 &tomos de carbono, alquiltio
con 1 a 6 étomos de carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono o di-
(alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono)-amino,

significa hidroxi, mercapto, amino, alcoxi con 1 a 7 atomos de carbono,
alqueniloxi con | a 6 étomos de carbono, alqueniloxi con | & 6 &tomos de
carbono-alcoxi con 1 a 6 Atomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 dtomos de
carbono, alquilamino con 1 a 6 dtomos de carbono o di<(alquilo con 1 a 4 &tomos
de carbono)-amino,

significa alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono substituido respectivamente, en
caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo,

significa hidrgeno, alquilo con 1 a 6 d&tomos de carbono, alquenilo con 2 a 6
dtomos de carbono o alquinilo con 2 a 6 Atomos de carbono, alcoxi con 1 a 4
dtomos de carbono-alquilo con | a 4 dtomos de carbono, dioxolanilo-alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, furilo, furil-alquilo con | a 4 dtomos de carbono,
tienilo, tiazolilo, piperidinilo substituido, respectivamente, en caso dado por
fhior, por cloro y/o por bromo, o significa fenilo substituido, en caso dado, por
fldor, por cloro y/o por bromo o por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,

significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo con 2 a 6

s
K74
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dtomos de carbono o alquinilo con 2 a 6 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4

&tomos de carbono-alquilo con | a 4 &tomos de carbono, dioxolanilo-alquilo con
1 a 4 dtomos de carbono, furilo, furil-alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,
tienilo, tiazolilo, piperidinilo substituidos, respectivamente, en caso dado por
fliior, por cloro y/o por bromo, o significa fenilo substituido, en caso dado, por
fldor, por cloro y/o por bromo o por alguilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

R7yR" significan, conjuntamente, alcanodiilo con 3 a 6 atomos de carbono u
oxaalcanodiilo con 2 a 5 dtomos de carbono substituidos, respectivamente, en
caso dado por alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, por fenilo, por furilo, por un
anillo bencénico sobreanillado o por dos substituyentes que forman, junto con el
dtomo de carbono, con el que estdn enlazados, un carbociclo con 5 0 6 miembros,

R"Y  significa hidrégeno, ciano, halégeno, o significa alquilo con 1 a 4 4tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 &tomos de carbono o fenilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por flaor, por cloro y/a por bromo,

R*  significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, cicloalquilocon 3a 6
dtomos de carbono o tri-(alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono)-sililo substituidos,
en caso dado, por hidroxi, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 dtomos
de carbono,

R¥  significa hidrégeno, ciano, halégeno, o significa alquilo con 1 a 4 &tomos de
carbono, cicloalquilo con 3 a 6 4tomos de carbono o fenilo substituidos
respectivamente, en caso dado, por flior, por cloro y/o por bromo,

X!  significa nitro, ciano, halégeno, alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,
haldgenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono o halégenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

X*  significa hidrégeno, ciana, nitro, halégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilo con | a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 atomos de
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carbono o haldgenoalcoxi con 1 a 4 dtomos de carbono,

X*  significa hidrégeno, ciano, nitro, halégeno, alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,
halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxi con 1 a 4 dtomos de
carbono o halégenoalcoxi con |1 a 4 &tomos de carbono,

y/o los compuestos definidos a continuacién por medio de las formulas generales

de la férmula general (11d)

Hﬂ
Os N (X,
T O G
sG, (11d)
O

o de la férmula general (Iie)
N R2
e A 0,
S0, )
o
donde

t significa un niimero 0, 1,2, 3,40 5,

v significa un nimero 0, 1,2, 3,405,

R2  significa hidrégeno, o alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono,

R®  significa hidrégeno o alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono,

R*  significa hidrogeno, alquilo con 1 a 6 4tomos de carbono, alcoxi con 1 & 6
dtomos de carbono, alquiltio con 1 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocon 1 a 6
étormos de carbono o di-(alquilo con | a 4 4tomos de carbono)-amino substituidos
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4

itomos de carbono, o significa cicloalquilo con 3 a 6 itomos de carbono,
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cicloalquiloxi con 3 a 6 itomos de carbono, cicloalquiltio con 3 a 6 4tomos de

carbono o cicloalquilamino con 3 a 6 dtomos de carbono substituidos,
respectivamente, en caso dado, por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4
&tomos de carbono,

significa hidrdgeno, alquilo con 1 a 6 &tomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por hidroxi, por haldgeno o por alcoxi con 1 a 4 itomos de
carbono, significa alquenilo con 3 a 6 dtomos de carbono o alquinilo con 3 a2 6
itomos de carbono substituido, respectivamente, en caso dado, por ciano o por
halégeno, o significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono substituido, en
caso dado, por ciano o por halégeno o por alquilo con 1 a 4 itomos de carbono,
significa hidrégeno, alquilo con 1 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por hidroxi, por halégeno o por alcoxi con 1 a 4 tomos de
carbono, significa alquenilo con 3 a 6 dtomos de carbono o alquinilocon 3 a 6
étomos de carbono substituidos respectivamente, en caso dado, por ciano, o por
haldgeno, significa cicloalquilo con 3 a 6 dtomos de carbono substituido, en caso
dado, por ciano, por halégeno o por alquilo con 1 a 4 édtomos de carbono, o
significa fenilo substituido, en caso dado, por nitro, por ciano, por hal6geno, por
alquilo con 1 a 4 dtomos de carbono, por halégenonaiquilo con 1 a 4 dtomos de
carbono, por alcoxi con 1 a 4étomos de carbono o por haldgenoalcoxi con 1 a 4
&tomos de carbono, o junto con R significa alcanodiilo con 2 a 6 dtomos de
carbono u oxaalcanodiilo con 2 a 5 dtomos de carbono substituidos
respectivamente, en caso dado, por alquilo con 1 a 4 &tomos de carbono,

significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,
halégeno, alquilo con 1 a 4 4tomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 4 dtomos
de carbono, alcoxi con 1 a 4 4tomos de carbono o halégenoalcoxi con | & 4

itomos de carbono, y

23
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X’  significa nitro, ciano, carboxi, carbamoilo, formilo, sulfamoilo, hidroxi, amino,

halégeno, alquilo con | a 4 dtomos de carbono, halégenoalquilo con 1 a 4 4tomos

de carbono, alcoxi con 1 a 4 itomos de carbono o hal6genoalcoxi con | a 4

atomos de carbono,

32.- Agente segiin la reivindicacién 31, en el que ¢l compuesto mejorador de la
compatibilided con las plantas de cultivo se elige del grupo siguiente de compuestos:
Cloquintocet-mexilo, Fenchlorazole-etilo, 1soxadifen-etilo, Mefenpyr-dietilo, Furilazole,
Fenclorim, Cumyluron, Dymron o los compuestos Ife-5 o Ile-11.

33.- Procedimiento para la lucha contra el crecimiento indeseado de las plantas,
caracterizado porque se deja actuar un agente segiin la rejvindicacién 31 sobre las

plantas o sobre su medio ambiente.

34.- Empleo de un agente segiin la reivindicacién 31, para la lucha contra el
crecimiento indeseado de las plantas.
35.- Agente segin la reivindicacién 31, en el que el compuesto mejorador de la

compatibilidad con las plantas de cultivo es el Mefenpyr-dietilo.
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RESUMEN

La presente invencién se refiere a nuevos cetoenoles ciclicos 2,4,6-
fenilsubstituidos de la frmula (I)
X

CKE Y D

en la que

CKE,W,XeY tienen el significado anteriormente indicado,

a varios procedimientos y a productos intermedios para su obtencién y a su empleo
como agentes pesticidas y/o herbicidas, asi como a agentes herbicidas selectivos, que
contienen, por un lado, cetoenoles clclicos, 2,4,6-fenilsubstituidos y, por otro lado, al

menos un compuesto mejorador de la competibilidad con las plantas de cultivo.
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REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

Bogotd,
2020

Doctor (a)

FERRERO EMILIO

Apoderado({a) y/o Representante de
BAYER CROPSCIENCE AG.

REFERENCIA Radicacién No. 6 96394
Solicitud internacional PCT/EP2005/002605
Fecha inicio fase naclomal 25/10/2006

Trémite 11

Evento 378
Actuacién 430

Oficlio No. . uu-.r13883

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperacifn en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

1. La solicitud no contiene la copia del documento en que consta la cesién del
derecho a la patente del inventor al solicitante o a su causante. (Art. 26-k)
Decisién 486.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decislbdn 486, se le
requiere para gque dentro del término de dos meses sigulentes a la fecha de
notificacién del presente oficlio, complete los requisitos anteriormente enunclados.
En caso de no dar cumplimiento al presente requerimiento, 1la solicitud se
considerari abandonada y perderi su prelaciém.

Notifiquese el presente oficlo conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quinto del.-titulo primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALIX CARMENZA CE 8 DE VERGEL

El anteri ‘r:querimimt.o fue notificado por fijacién en 1lista de




