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(57) Abstract: The present invention relates to heteroaroyl-substituted ala-
nines of the formula I in which the variables A and R to R have the meanings
stated in the description, and to their agriculturally usable salts, methods and
intermediates for their preparation, and the use of these compounds or com-
positions comprising these compounds for controlling unwanted plants.

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Erfindung betrifft heter({aro—
ylsubstituierte Alanine der Formel I in der die Variablen A sowie R bis
R’ die in der Beschreibung genannten Bedeutungen haben, sowie deren

landwirtschaftlich brauchbaren Salze, Verfahren und Zwischenprodukte zu
ihrer Herstellung, sowie die Verwendung dieser Verbindungen oder diese
Verbindungen enthaltende Mittel zur Bekdmpfung unerwiinschter Pflanzen.
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Heteroaroylsubstituierte Alanine

Beschreibung

Die vorliegende Erfindung betrifft heteroaroylsubstituierte Alanine der Formel |

RA_/ R®
N R*
I P
NZ
A ITI 3
R’ o)

in der die Variablen die folgenden Bedeutungen haben:

A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder mit ein bis
drei Stickstoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem
Sauerstoff- oder Schwefelatom, welches partiell oder vollstandig halogeniert sein
kann und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C4-Ce-Alkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C4-Ce-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und C+-Ce-
Alkoxy-C4-Cs-alkyl tragen kann;

R', R2  Wasserstoff, Hydroxy oder C4-Ce-Alkoxy;

R3  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Cyanoalkyl oder C4-Ces-Halogenalkyl;

R*  Wasserstoff oder C1-Ce-Alkyl;

R5  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Co-
Cs-Halogenalkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl, C1-Cs-Cyanoalkyl, C>-Ce-
Cyanoalkenyl, C>-Ce-Cyanoalkinyl, C1-Ce-Hydroxyalkyl, C»>-Ce-Hydroxyalkenyl,
C2-Ces-Hydroxyalkinyl, C3-Ce-Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges
Heterocyclyl,

wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein kon-
nen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, Cyano, Nitro, C1-Cs-
Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C4-Ce-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy,
Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkoxy,
C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, Amino, C1-Ce-Alkylamino, Di(C+-Cs-
alkyl)amino, C4-Cs-Alkylsulfonylamino, C4-Cs-Halogenalkylsulfonylamino,
Aminocarbonylamino, (C+-Ce-Alkylamino)carbonylamino, Di(C+-Ce-
alkyl)aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C+-Ce-alkyl} tragen kénnen;
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C,-Cs-Alkenyloxy-C+-Cy-alkyl, Co>-Ce-Alkinyloxy-C4-Cs-
alkyl, C4-Ce-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, C>-Cs-Halogenalkenyloxy-C+-Cs-alkyl,
C,-Ce-Halogenalkinyloxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C4-Cs-alkoxy-C4-Cy-alkyl, Ci-
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2
Cs-Alkylthio-C4-Cs-alkyl, Co>-Cs-Alkenylthio-C4-Cs-alkyl, Co-Ce-Alkinylthio-C1-Cs-
alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl-C+-Cs-thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl-C4-Cs-thioalkyl,
C,-Cs-Halogenalkinyl-C4-Cs-thioalkyl, C1-Ce-Alkylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-
Halogenalkylsulfinyl-C1-Cas-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonyl-C+-Cas-alkyl, C1-Ce-
Halogenalkylsulfonyl-C4-C4-alkyl, Amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylamino-C1-Cs-
alkyl, Di(C1-Ce-alkyl)amino-C4-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonylamino-C+-Cs-alkyl, Cs-
Ce-Alkylsulfonyl(C+-Cs-alkyl)amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl, Hydroxycar-
bonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-
Ce-alkyl}aminocarbonyl, Formylamino-C4-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxycarbonylamino-
C1-Cy-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl-C-Ce-alkyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C4-Ces-Halogenalkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylaminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl-(C+-Ce-alkylamino)-C1-Cas-
alkyl, (C+-Ce-Alkylyaminocarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Di(C1-Ce-
alkyl)aminocarbonyloxy-C+-Cas-alkyl, [(C1-Cs-Alkyl)amino-carbonylamino]C+-Cs-
alkyl, [Di(C4-Ce-alkyl)amino-carbonylamino]C+-Cs-alkyl;
Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-C,-C4-alkinyl, Phenyl-C4-Cs-
halogenalkyl, Phenyl-C>-C4-halogenalkenyl, Phenyl-C,-C4-halogenalkinyl, Phe-
nyl-C4-Cs-hydroxyalkyl, Phenyl-C>-C4-hydroxyalkenyl, Phenyl-C,-Cas-
hydroxyalkinyl, Phenylcarbonyl-C4-C4-alkyl, Phenylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Phe-
nyloxycarbonyl-C1-Cs-alkyl, Phenyloxy-C4-Cs-alkyl, Phenylthio-C+-Cs-alkyl, Phe-
nylsulfinyl-C4-C4-alkyl, Phenylsulfonyl-C1-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C»-Cs-alkenyl, Heteroaryl-C,-Cs-
alkinyl, Heteroaryl-C4-C4-halogenalkyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkenyl, Hetero-
aryl-C>-Cs-halogenalkinyl, Heteroaryl-C1-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryl-Co-Cs-
hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C,-C4-hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-C4-Cs-alkyl,
Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C-Cs-alkyl, Heteroa-
ryloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C1-Cas-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, He-
teroarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder
vollstandig halogeniert sein kbnnen und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe Cyano, Nitro, C1-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C1-C-¢-
Hydroxyalkyl, C+-Ce-Alkoxy, C+-Ce-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, Cs-
Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkoxy, C1-Cs-Alkoxycarbonyl-
C1-Cs-alkoxy, Amino, C1-Cs-Alkylamino, Di(C4-Ce-alkyl)amino, C+-Ce-Alkyl-
sulfonylamino, C+-Ce-Halogenalkylsulfonylamino, (C1-Ce-Alkylamino)-
carbonylamino, Di-(C4-Ce-alkyl)}-aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C1-Cs-
alkyl) tragen kdnnen;

Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, C3-Cs-
Halogenalkenyl, Cs-Ce-Halogenalkinyl, Formyl, C+-Ce-Alkylcarbonyl, Cs-Cs-
Cycloalkylcarbonyl, C>-Ce-Alkenylcarbonyl, C>-Ce-Alkinylcarbonyl, C4-Ce-
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R8

3
Alkoxycarbonyl, Cs-Cs-Alkenyloxycarbonyl, Cs-Ce-Alkinyloxycarbonyl, Aminocar-
bonyl, C4-Cs—Alkylaminocarbonyl, Cs-Ce-Alkenylaminocarbonyl, Cs-Ce-
Alkinylaminocarbonyl, C+-Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di(C+-Ce-
alkylyaminocarbonyl, N-(Cz-Ce-Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkyl)}-aminocarbonyl, N-(C3z-Ce-
Alkinyl)-N-(C4-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C4-Cs-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)-amino-
carbonyl, N-(Cs3-Ces-Alkenyl)-N-(C4-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl, N-(Cs-Cs-Alkinyl)-
N-(C+-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl, Di(C-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl, (C1-Ce-
Alkyl)cyanoimino, (Amino)cyanoimino, [(C1-Ce-Alkyl)amino]cyanoimino, Di(C1-Ce-
alkyl)aminocyanoimino, C4-Cs-Alkylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxyimino-C-
Cs-alkyl, N-(C4-Cs-Alkylamino)-imino-C+-Cs—alkyl, N-[Di(C1-Ce-alkyl)amino]imino-
C1-Ce-alkyl oder Tri-C1-Cs-alkylsilyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder voll-
standig halogeniert sein kdnnen und/oder eine bis drei der folgenden
Gruppen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Cs-Cycloalkyl, C1-Cs-Alkoxy-
C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cys-alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy, C1-Cs-
Alkylthio, Di(C4-Cs-alkyl)amino, C1-Cs-Alkyl-C4-Cs-alkoxycarbonylamino,
C1-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C4+-Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocar-
bonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl oder Cs-
Cs-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-Cs-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenoxycarbonyl, Phe-
nylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-(C1-Ce-Alkyl)-N-(phenyl)-
aminocarbonyl, Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy;
oder
SO2RS;

Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, C3-Cs-
Halogenalkenyl, Cs-Ce-Halogenalkinyl, Hydroxy oder C4-Cg-Alkoxy;

C1-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl oder Phenyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: C1-Cs-Alkyl, C1-
Ce-Halogenalkyl oder C1-Ce-Alkoxy;

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze.

Aulerdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung von
Verbindungen der Formel I, Mittel welche diese enthalten sowie die Verwendung dieser
Derivate oder diese enthaltende Mittel zur Schadpflanzenbekdmpfung.
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2,w-Diaminocarbonylverbindungen mit herbizider Wirksamkeit werden u.a. in
WO 03/045878 beschrieben.

Weiterhin sind aus der Literatur (z.B. WO 05/061443 und WO 05/061464) benzoyl-
sowie heteroaroyl-substituierte Phenylalanine bekannt, welche in B-Position eine gege-
benenfalls substituierte Aminogruppe tragen kénnen.

Die herbiziden Eigenschaften der bisher bekannten Verbindungen bzw. die Vertrag-
lichkeiten gegenlber Kulturpflanzen kénnen jedoch nur bedingt befriedigen.

Es lag daher dieser Erfindung die Aufgabe zugrunde, neue, insbesondere herbizid
wirksame, Verbindungen mit verbesserten Eigenschaften zu finden.

Demgemal wurden die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel | sowie deren
herbizide Wirkung gefunden.

Ferner wurden herbizide Mittel gefunden, welche die Verbindungen | enthalten und
eine sehr gute herbizide Wirkung besitzen. Auf3erdem wurden Verfahren zur Herstel-
lung dieser Mittel und Verfahren zur Bekampfung von unerwiinschtem Pflanzenwuchs
mit den Verbindungen | gefunden.

Die Verbindungen der Formel | enthalten je nach Substitutionsmuster zwei oder mehr
Chiralitdtszentren und liegen dann als Enantiomeren oder Diastereomerengemische
vor. Gegenstand der Erfindung sind sowohl die reinen Enantiomeren oder Diastereo-
meren als auch deren Gemische.

Die Verbindungen der Formel | kbnnen auch in Form ihrer landwirtschaftlich brauchba-
ren Salze vorliegen, wobei es auf die Art des Salzes in der Regel nicht ankommt. Im
allgemeinen kommen die Salze derjenigen Kationen oder die Sdureadditionssalze der-
jenigen Sauren in Betracht, deren Kationen, beziehungsweise Anionen, die herbizide
Wirkung der Verbindungen I nicht negativ beeintrachtigen.

Es kommen als Kationen insbesondere lonen der Alkalimetalle, vorzugsweise Lithium,
Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, vorzugsweise Calcium und Magnesium, und
der Ubergangsmetalle, vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammoni-
um, wobei hier gewlinschtenfalls ein bis vier Wasserstoffatome durch C+-Cs-Alkyl,
Hydroxy-C1-Cs-alkyl, C1-C4-Alkoxy-C+-Cs-alkyl, Hydroxy-C4-Cs-alkoxy-C4-Cs-alkyl, Phe-
nyl oder Benzyl ersetzt sein kdnnen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium,
Diisopropylammonium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 2-(2-
Hydroxyeth-1-oxy)eth-1-ylammonium, Di-(2-hydroxyeth-1-yl)-ammonium, Trimethyl-
benzylammonium, des weiteren Phosphoniumionen, Sulfoniumionen, vorzugsweise
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5
Tri(C+-Cs-alkyl)sulfonium und Sulfoxoniumionen, vorzugsweise Tri(C-Casalkyl)-
sulfoxonium, in Betracht.

Anionen von brauchbaren Saureadditionsalzen sind in erster Linie Chlorid, Bromid,
Fluorid, Hydrogensulfat, Sulfat, Dihydrogenphosphat, Hydrogenphosphat, Nitrat,
Hydrogencarbonat, Carbonat, Hexafluorosilikat, Hexafluorophosphat, Benzoat sowie
die Anionen von C+-Cs-Alkansauren, vorzugsweise Formiat, Acetat, Propionat und
Butyrat.

Die fur die Substituenten R'-R"? oder als Reste an Phenyl-, Aryl-, Heteroaryl- oder
Hetrocyclylringen genannten organischen Molekiilteile stellen Sammelbegriffe flr indi-
viduelle Aufzdhlungen der einzelnen Gruppenmitglieder dar. Sdmtliche Kohlenwasser-
stoffketten, also alle Alkyl-, Alkylsilyl-, Alkenyl-, Alkinyl-, Cyanoalkyl-, Halogenalkyl-,
Halogenalkenyl-, Halogenalkinyl-, Alkoxy-, Halogenalkoxy-, Alkoxyalkyl-, Alkoxyalkoxy-
alkyl, Alkylcarbonyl-, Alkenylcarbonyl-, Alkinylcarbonyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkenyloxy-
carbonyl-, Alkinyloxycarbonyl-, Alkylamino-, Alkylsulfonylamino-, Halogenalkylsulfonyl-
amino-, Alkylalkoxycarbonylamino-, Alkylaminocarbonyl-, Alkenylaminocarbonyl-, Alki-
nylaminocarbonyl-, Alkylsulfonylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyl-, N-Alkenyl-N-
alkylaminocarbonyl-, N-Alkinyl-N-alkylamino-carbonyl-, N-Alkoxy-N-alkylamino-
carbonyl-, N-Alkenyl-N-alkoxyaminocarbonyl-, N-Alkinyl-N-alkoxyaminocarbonyl-, Dial-
kylaminothiocarbonyl-, Alkylcarbonylalkyl-, Alkoximinoalkyl-, N-(Alkylamino)-iminoalkyl,
N-(Dialkylamino)-iminoalkyl, Formylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkoxycarbonylamino-Ci-
Cs-alkyl, [(C4-Cs-Alkyl)amino-carbonylamino]C-Cs-alkyl, [Di(C4-Ces-alkyl)amino-
carbonylamino]-C+-Cs-alkyl, (C+-Cs-Alkyl)cyanoimino, [(C1-Ce-Alkyl)amino]cyanoimino,
[Di(C+-Cs-alkyl)amino]cyanoimino, Phenylalkyl-, Phenylcarbonylalkyl-, N-Alkyl-N-
phenylaminocarbonyl-, Phenylalkylcarbonyl-, Arylalkyl-, Heterocyclylcarbonylalkyl-, N-
Alkyl-N-heterocyclylaminocarbonyl-, Heterocyclylalkylcarbonyl-, Alkylthio- und Alkylcar-
bonyloxy-Teile kbnnen geradkettig oder verzweigt sein.

Sofern nicht anders angegeben tragen halogenierte Substituenten vorzugsweise ein
bis flnf gleiche oder verschiedene Halogenatome. Die Bedeutung Halogen steht je-
weils far Fluor, Chlor, Brom oder lod.

Ferner bedeuten beispielsweise:

- Cq1-Cs-Alkyl sowie die Alkylteile von Tri-C4-Cs-alkylsilyl, C1—Cs—Alkylcarbonyloxy, C1-
Cs-alkyl-C4-Cys-alkoxycarbonylamino, C1+—Ce-Alkyliminooxy-C+—-Cs-alkyl, C4-C4-
Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, Co-Cs-Alkenyloxy-Cq-Cs-
alkyl, C>-Cs-Alkinyloxy-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, C>-Cs-
Halogenalkenyloxy-C+-Cs-alkyl, C>-Ce-Halogenalkinyloxy-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkoxy-
C1-Cs-alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylthio-C1-Cas-alkyl, C>-Ce-Alkenylthio-C+-Cy-alkyl,
C2-Ce-Alkinylthio-C4-C4-alkyl, C1-Ce-Alkylsulfinyl-C4-C4-alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl-
sulfinyl-C4-C4-alkyl, C1-Ce-Alkylsulfonyl-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalkylsulfonyl-C+-
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6
Cs-alkyl, Amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylamino-C1-Cs-alkyl, Di(C4-Ces-Alkyl)amino-C-
Cs-alkyl, Formylamino-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxycarbonylamino-Cs-Cs-alkyl, C4-Cs-
Alkylsulfonylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl-(C+-Ce-alkylamino)-C1-Cs-alkyl,
Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Halogen-
alkoxycarbonyl-C+-C4-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C-
Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylaminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-Alkyl)aminocarbonyl-Cs-
Cs-alkyl, [(C4-Cs-Alkyl)amino-carbonylamino]C-Cs-alkyl, [Di(C4-Ces-alkyl)amino-
carbonylamino]Cs-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonylamino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyl-(C+-Cs-alkylamino)-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylaminocarbonyloxy-C4-Cs-
alkyl, [Di(C1-Ce-alkylamino)carbonyloxy]C+-Cs-alkyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-
carbonyl-C+-Cs-alkyl, Heteroarylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C-
Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-
Cs-alkyl, Heteroarylsulfonyl-C+-Cs-alkyl, und Aryl(C+-Cs-alkyl):
z.B. Methyl, Ethyl, n-Propyl, 1-Methylethyl, n-Butyl, 1-Methylpropyl, 2-Methylpropyl
und 1,1-Dimethylethyl;

C1-Ce-Alkyl sowie die Alkylteile von C4-Ce-Cyanoalkyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl-C1-Ce-
alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonylamino, C4-Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl, N—(Cz—Ce—
Alkenyl}-N-(C1—Ces—alkyl}-aminocarbonyl, (Cs—Ce—Alkinyl}-N—(C1—Ces—alkyl}-amino-
carbonyl, N-(C1—Ces—Alkoxy)}-N—(C1—Cs—alkyl)-aminocarbonyl, C1—Ces—Alkylcarbonyl-
C1—Ce—-alkyl, C1—Ces—Alkoxyimino—C1—Ce-alkyl, N-(C1—Ces—Alkylamino)-imino—C1—Ce—
alkyl, N-(Di-C4-Cs—alkyl-amino)-imino—C1-Cs—-alkyl, (C1-Cs-Alkyl)cyanoimino, Phe-
nyl-C+—-Cs—alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, N-(C1-Cs—Alkyl}-N-phenylamino-
carbonyl, Hetrocyclyl-carbonyl-C+-Ces—alkyl und N-(C1-Cs—Alkyl)-N-hetero-
cyclylaminocarbonyl:

C+—C4-Alkyl, wie voranstehend genannt, sowie z.B. n-Pentyl, 1-Methyl-butyl, 2—
Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Dimethylpropyl, 1-Ethylpropyl, n-Hexyl, 1,1-
Dimethylpropyl, 1,2-Dimethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3—
Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1,3-Di-
methylbutyl, 2,2-Dimethylbutyl, 2,3-Dimethylbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethyl-butyl,
2-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropyl und 1-Ethyl-3—
methylpropyl;

C+—Cs-Alkylcarbonyl: z.B. Methylcarbonyl, Ethylcarbonyl, Propylcarbonyl, 1-Methyl-
ethylcarbonyl, Butylcarbonyl, 1-Methylpropylcarbonyl, 2-Methylpropylcarbonyl oder
1,1-Dimethylethylcarbonyl,

C+1-Ce-Alkylcarbonyl sowie die Alkylcarbonylreste von C4—Cs-Alkylcarbonyl-C1—Ce—
alkyl, C1—Cs—Alkylcarbonyloxy-C1-Cs—alkyl, C1—Ces—Alkylcarbonylamino-C+-Cs-alkyl,
Phenyl-C4-Ce-alkylcarbonyl und Heterocyclyl-C+-Cs-alkylcarbonyl, C4-Cs-
Alkylcarbonyl-(C+-Ce-alkylamino)-C+-Cs-alkyl:

C+—Cs-Alkylcarbonyl, wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylcarbonyl, 1-
Methylbutylcarbonyl, 2—-Methylbutylcarbonyl, 3—-Methylbutylcarbonyl, 2,2-
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Dimethylpropylcarbonyl, 1-Ethylpropylcarbonyl, Hexylcarbonyl, 1,1-Dimethyl-
propylcarbonyl, 1,2-Dimethylpropylcarbonyl, 1-Methylpentylcarbonyl, 2—-Methyl-
pentylcarbonyl, 3-Methylpentylcarbonyl, 4-Methylpentylcarbonyl, 1,1-Dimethyl-
butylcarbonyl, 1,2-Dimethylbutylcarbonyl, 1,3-Dimethylbutylcarbonyl, 2,2-Di-
methylbutylcarbonyl, 2,3-Dimethylbutylcarbonyl, 3,3-Dimethylbutylcarbonyl, 1-
Ethylbutylcarbonyl, 2—-Ethylbutylcarbonyl, 1,1,2-Trimethylpropylcarbonyl, 1,2,2—
Trimethylpropylcarbonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylcarbonyl oder 1-Ethyl-2-methyl-
propylcarbonyl;

Cs-Ce—Cycloalkyl sowie die Cycloalkylteile von Cs-Cs-Cycloalkylcarbonyl: monocyc-
lischer, gesattigter Kohlenwasserstoff mit 3 bis 6 Ringgliedern, wie Cyclopropyl,
Cyclobutyl, Cyclopentyl und Cyclohexyl;

Cs-Ce-Cycloalkenyl: z.B. 1-Cyclopropenyl, 2-Cyclopropenyl, 1-Cyclobutenyl, 2-
Cyclobutenyl, 1-Cyclopentenyl, 2-Cyclopentenyl, 1,3-Cyclopentadienyl, 1,4-
Cyclopentadienyl, 2,4-Cyclopentadienyl, 1-Cyclohexenyl, 2-Cyclohexenyl, 3-
Cyclohexenyl, 1,3-Cyclohexadienyl, 1,4-Cyclohexadienyl, 2,5-Cyclohexadienyl;

Cs-Cs-Alkenyl sowie die Alkenylteile von C3-Ce-Alkenyloxycarbonyl, C3-Ce-Alkenyl-
aminocarbonyl, N-(C3-Ce-Alkenyl)-N-(C1-Cs-alkyl)aminocarbonyl und N-(Cs—Ce-
Alkenyl)-N—(C,-Ce—alkoxy)aminocarbonyl: z.B. 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methyl-
ethenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl,
1-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-
Pentenyl, 1-Methyl-1-butenyl, 2-Methyl-1-butenyl, 3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-
butenyl, 2-Methyl-2-butenyl, 3-Methyl-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-
butenyl, 3-Methyl-3-butenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-1-propenyl, 1,2-
Dimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-propenyl, 1-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl,
3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 1-Methyl-1-pentenyl, 2-Methyl-1-pentenyl,
3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pente-
nyl, 3-Methyl-2-pentenyl, 4-Methyl-2-pentenyl, 1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3-
pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methyl-
4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-pentenyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-
Dimethyl-3-butenyl, 1,2-Dimethyl-1-butenyl, 1,2-Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-
butenyl, 1,3-Dimethyl-1-butenyl, 1,3-Dimethyl-2-butenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyl,
2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyl-1-butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyl, 2,3-
Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-1-
butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethyl-1-butenyl, 2-Ethyl-2-butenyl, 2-
Ethyl-3-butenyl, 1,1,2-Trimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-methyl-2-propenyl, 1-Ethyl-2-
methyl-1-propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl;

C,-Cs-Alkenyl sowie die Alkenylteile von C>-Ce-Alkenylcarbonyl, Co-Cs-Alkenyloxy-
C1-Cs-alkyl, C,-Ce-Alkenylthio-C4-Cs-alkyl, Phenyl-C»-Cs-alkenyl, Heteroary-C,-Ca-
alkenyl: C3-Cs-Alkenyl wie voranstehend genannt sowie Ethenyl;
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Cs-Ce-Alkinyl sowie die Alkinylteile von Cs—Cs—Alkinyloxycarbonyl, C3—Ce-
Alkinylaminocarbonyl, N—(Cs—Cs—Alkinyl)-N—(C+—Cs-alkyl)-aminocarbonyl, N=(Cs—
Ce—Alkinyl)-N—(C1—Ces—alkoxyaminocarbonyl: z.B. 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl,
2-Butinyl, 3-Butinyl, 1-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl,
4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl, 3-Methyl-1-
butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-propinyl, 1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl,
4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 1-Methyl-2-pentinyl, 1-Methyl-3-pentinyl, 1-Methyl-4-pentinyl,
2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyl-4-pentinyl, 3-Methyl-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl,
4-Methyl-1-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 1,1-Dimethyl-2-butinyl, 1,1-Dimethyl-3-
butinyl, 1,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyl,
1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und 1-Ethyl-1-methyl-2-
propinyl;

C,-Cs-Alkinyl sowie die Alkinylteile von C>-Ce-Alkinylcarbonyl, C,-C>-Alkinyloxy-Cs-
Cs-alkyl, Co-Ce-Alkinylthio-C4-Cs-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkinyl, Heteroaryl-C>-Cy-
alkinyl: C3-Ce-Alkinyl wie voranstehend genannt sowie Ethinyl;

C+-C4—Cyanoalkyl: z.B. Cyanomethyl, 1-Cyanoeth-1-yl, 2-Cyanoeth-1-yl, 1-Cyano-
prop-1-yl, 2-Cyanoprop-1-yl, 3-Cyanoprop-1-yl, 1-Cyanoprop-2-yl, 2-Cyanoprop-2-
yl, 1-Cyanobut-1-yl, 2-Cyanobut-1-yl, 3-Cyanobut-1-yl, 4-Cyanobut-1-yl, 1-Cyano-
but-2-yl, 2-Cyanobut-2-yl, 1-Cyanobut-3-yl, 2-Cyanobut-3-yl, 1-Cyano-2-methyl-
prop-3-yl, 2-Cyano-2-methyl-prop-3-yl, 3-Cyano-2-methyl-prop-3-yl und 2-Cyano-
methyl-prop-2-yl;

C+—C4—Hydroxyalkyl sowie die C1-C4-Hydroxyalkyl-Teile von Phenyl-C+-Cs-
hydroxyalkyl, Heteroaryl-C1-Cs-hydroxyalkyl: z.B. Hydroxymethyl, 1-Hydroxyeth-1-yl,
2-Hydroxyeth-1-yl, 1-Hydroxyprop-1-yl, 2-Hydroxyprop-1-yl, 3-Hydroxyprop-1-yl, 1-
Hydroxyprop-2-yl, 2-Hydroxyprop-2-yl, 1-Hydroxybut-1-yl, 2-Hydroxybut-1-yl, 3-
Hydroxybut-1-yl, 4-Hydroxybut-1-yl, 1-Hydroxybut-2-yl, 2-Hydroxybut-2-yl, 1-
Hydroxybut-3-yl, 2-Hydroxybut-3-yl, 1-Hydroxy -2-methyl-prop-3-yl, 2-Hydroxy -2-
methyl-prop-3-yl, 3-Hydroxy -2-methyl-prop-3-yl und 2-Hydroxymethyl-prop-2-yl,
1,2-Diydroxyethyl, 1,2-Dihydroxyprop-3-yl, 2,3-Dihydroxyprop-3-yl, 1,2-Dihydroxy-
prop-2-yl, 1,2-Diydroxybut-4-yl, 2,3-Diydroxybut-4-yl, 3,4-Diydroxybut-4-yl, 1,2-
Diydroxybut-2-yl, 1,2-Diydroxybut-3-yl, 2,3-Diydroxybut-3-yl, 1,2-Dihydroxy-2-
methyl-prop-3-yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-prop-3-vl;

C+1-Ce—Hydroxyalkyl: C1—Cs—Hydroxyalkyl wie voranstehend genannt, sowie z.B. 1-
Hydroxy-pent-5-yl, 2-Hydroxy-pent-5-yl, 3-Hydroxy-pent-5-yl, 4-Hydroxy-pent-5-yl,
5-Hydroxy-pent-5-yl, 1-Hydroxypent-4-yl, 2-Hydroxypen-4-tyl, 3-Hydroxypent-4-yl, 4-
Hydroxypent-4-yl, 1-Hydroxy-pent-3-yl, 2-Hydroxy-pent-3-yl, 3-Hydroxy-pent-3-yl, 1-
Hydroxy-2-methyl-but-3-yl, 2-Hydroxy-2-methyl-but-3-yl, 3-Hydroxy-2-methyl-but-3-
yl, 1-Hydroxy-2-methyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-2-methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-2-methyl-
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but-4-yl, 4-Hydroxy-2-methyl-but-4-yl, 1-Hydroxy-3-methyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-3-
methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-methyl-but-4-yl, 4-Hydroxy-3-methyl-but-4-yl, 1-
Hydroxy-hex-6-yl, 2-Hydroxy-hex-6-yl, 3-Hydroxy-hex-6-yl, 4-Hydroxy-hex-6-yl, 5-
Hydroxy-hex-6-yl, 6-Hydroxy-hex-6-yl, 1-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-2-
methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 5-
Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 1-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-3-methyl-
pent-5-yl, 3-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-3-
methyl-pent-5-yl, 1-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 3-
Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-4-methyl-
pent-5-yl, 1-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-5-
methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 1-
Hydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-2,3-
dimethyl-but-4-yl, 4-Hydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 1,2-Dihydroxy-pent-5-yl, 2,3-
Dihydroxy-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-pent-5-yl, 1,2-
Diydroxypent-4-yl, 2,3-Diydroxypent-4-yl, 3,4-Diydroxypent-4-yl, 4,5-Diydroxypent-4-
yl, 1,2-Dihydroxy-pent-3-yl, 2,3-Dihydroxy-pent-3-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-but-3-
yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-but-3-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-but-3-yl, 2-Hydroxy-2-
hdroxymethyl-but-3-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-but-4-yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-but-
4-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-but-4-yl, 1,2-Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 2,3-
Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 3,4-Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-
hydroxymethyl-but-4-yl, 1,2-Diydroxy-hex-6-yl, 2,3-Diydroxy-hex-6-yl, 3,4-Diydroxy-
hex-6-yl, 4,5-Diydroxy-hex-6-yl, 5,6-Diydroxy-hex-6-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-pent-
5-yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 4,5-
Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-2-hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-Dihydroxy-
3-methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-3-methyl-pent-
5-yl, 4,5-Dihydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-3-hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-
Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-4-
methyl-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-4-hdroxymethyl-pent-
5-yl, 1,2-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 3,4-
Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-5-
hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-Diydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 2,3-Diydroxy-2,3-
dimethyl-but-4-yl, 3,4-Dihydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-2-hydroxymethyl-
3-methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-hydroxymethyl-2-methyl-but-4-yl;

C1—-Cs—Halogenalkyl sowie die Halogenalkylteile von Phenyl-C4-Cs-halogenalkyl,
Heteroaryl-C4-C4-halogenalkyl: ein C+—Cs—Alkylrest wie vorstehend genannt, der
partiell oder vollstdndig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also
z.B. Chlormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluormethyl,
Trifluormethyl, Chlorfluormethyl, Dichlorfluormethyl, Chlordifluormethyl, Brommethyl,
lodmethyl, 2-Fluorethyl, 2-Chlorethyl, 2-Bromethyl, 2-lodethyl, 2,2-Difluorethyl,
2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chlor-2-fluorethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 2,2-Dichlor-2-
fluorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentafluorethyl, 2-Fluorpropyl, 3-Fluorpropyl, 2,2-
Difluorpropyl, 2,3-Difluorpropyl, 2-Chlorpropyl, 3-Chlorpropyl, 2,3-Dichlorpropyl, 2-
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Brompropyl, 3-Brompropyl, 3,3,3-Trifluorpropyl, 3,3,3-Trichlorpropyl, 2,2,3,3,3-
Pentafluorpropyl, Heptafluorpropyl, 1-(Fluormethyl)-2-fluorethyl, 1-(Chlormethyl)-2-
chlorethyl, 1-(Brommethyl)-2-bromethyl, 4-Fluorbutyl, 4-Chlorbutyl, 4-Brombutyl,
Nonafluorbutyl, 1,1,2,2-Tetrafluorethyl und 1-Trifluormethyl-1,2,2,2,2-tetrafluorethyl;

C+-Ce—Halogenalkyl sowie die Halogenalkylteile von C+-Cs-Halogenalkylsulfonyl-
amino, C+-Cs-Halogenalkyl-C+-C4-thioalkyl,: C1—C4—Halogenalkyl wie voranstehend
genannt, sowie z.B. 5-Fluorpentyl, 5-Chlorpentyl, 5-Brompentyl, 5-lodpentyl,
Undecafluorpentyl, 6-Fluorhexyl, 6-Chlorhexyl, 6-Bromhexyl, 6-lodhexyl und
Tridecafluorhexyl;

Cs-Ce-Halogenalkenyl: ein C3-Ce-Alkenylrest, wie voranstehend genannt, der partiell
oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, z.B. 2-Chlor-
prop-2-en-1-yl, 3-Chlorprop-2-en-1-yl, 2,3-Dichlorprop-2-en-1-yl, 3,3-Dichlorprop-2-
en-1-yl, 2,3,3-Trichlor-2-en-1-yl, 2,3-Dichlorbut-2-en-1-yl, 2-Bromprop-2-en-1-yl, 3-
Bromprop-2-en-1-yl, 2,3-Dibromprop-2-en-1-yl, 3,3-Dibromprop-2-en-1-yl, 2,3,3-
Tribrom-2-en-1-yl oder 2,3-Dibrombut-2-en-1-yl;

C»-Ce-Halogenalkenyl sowie die C2-Ce-Halogenalkenyl-Teile von C2-Ce-
Halogenalkenyloxy-C1-Cs-alkyl, C,-Ce-Halogenalkenyl-C+-Cs-thioalkyl, Phenyl-Cx-Cs-
halogenalkenyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkenyl,: ein C>-Cs-Alkenylrest, wie
voranstehend genannt, der partiell oder vollstdndig durch Fluor, Chlor, Brom
und/oder lod substituiert ist, z.B. 2-Chlorvinyl, 2-Chlorallyl, 3-Chlorallyl, 2,3-
Dichlorallyl, 3,3-Dichlorallyl, 2,3,3-Trichlorallyl, 2,3-Dichlorbut-2-enyl, 2-Bromvinyl, 2-
Bromallyl, 3-Bromallyl, 2,3-Dibromallyl, 3,3-Dibromallyl, 2,3,3-Tribromallyl oder 2,3-
Dibrombut-2-enyl,

C,-Cs-Cyanoalkenyl: z.B. 2-Cyanovinyl, 2-Cyanoallyl, 3-Cyanoallyl, 2,3-Dicyanoallyl,
3,3-Dicyanoallyl, 2,3,3-Tricyanoallyl, 2,3-Dicyanobut-2-enyl;

C,-Ce-Hydroxyalkenyl sowie die Hydroxy-Teile von Phenyl-C+-Cs-hydroxyalkenyl,
Heteroaryl-C1-C4-hydroxyalkenyl: z.B. 2-Hydroxyvinyl, 2-Hydroxyallyl, 3-
Hydroxyallyl, 2,3-Dihydroxyallyl, 3,3-Dihydroxyallyl, 2,3,3-Trihydroxyallyl, 2,3-
Dihydroxybut-2-enyl;

Cs-Ce-Halogenalkinyl: ein Cs-Cs-Alkinylrest, wie voranstehend genannt, der partiell
oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, z.B. 1,1-
Difluor-prop-2-in-1-yl, 3-lod-prop-2-in-1-yl, 4-Fluorbut-2-in-1-yl, 4-Chlorbut-2in-1-yl,
1,1-Difluorbut-2-in-1-yl, 4-lodbut-3-in-1-yl, 5-Fluorpent-3-in-1-yl, 5-lodpent-4-in-1-yl,
6-Fluorhex-4-in-1-yl oder 6-lodhex-5-in-1-yl;

C»-Ce-Halogenalkinyl sowie die C2>-Ce-Halogenalkinyl-Teile von C2-Ce-
Halogenalkinyloxy-C+-C4-alkyl, C>-Ce-Halogenalkinyl-C4-Cs-thioalkyl, Phenyl-C>-Cs-
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halogenalkinyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkinyl: ein C»-Ce-Alkinylrest, wie
voranstehend genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom
und/oder lod substituiert ist, z.B. 1,1-Difluor-prop-2-in-1-yl, 3-lod-prop-2-in-1-yl, 4-
Fluorbut-2-in-1-yl, 4-Chlorbut-2-in-1-yl, 1,1-Difluorbut-2-in-1-yl, 4-lodbut-3-in-1-yl, 5-
Fluorpent-3-in-1-yl, 5-lodpent-4-in-1-yl, 6-Fluorhex-4-in-1-yl oder 6-lodhex-5-in-1-yl;

C,-Ce-Cyanoalkinyl: z.B. 1,1-Dicyano-prop-2-in-1-yl, 3-Cyano -prop-2-in-1-yl, 4-
Cyano-but-2-in-1-yl, 1,1-Dicyanobut-2-in-1-yl, 4-Cyanobut-3-in-1-yl, 5-Cyanopent-3-
in-1-yl, 5-Cyanopent-4-in-1-yl, 6-Cyanohex-4-in-1-yl oder 6-Cyanohex-5-in-1-yl;

C,-Cs-Hydroxyalkinyl sowie die Hydroxy-Teile von Phenyl-C»-Cs-hydroxyalkinyl: z.B.
1,1-Dihydroxy-prop-2-in-1-yl, 3-Hydroxy -prop-2-in-1-yl, 4-Hydroxy-but-2-in-1-yl, 1,1-
Dihydroxybut-2-in-1-yl, 4-Hydroxybut-3-in-1-yl, 5-Hydroxypent-3-in-1-yl, 5-
Hydroxypent-4-in-1-yl, 6-Hydroxyhex-4-in-1-yl oder 6-Hydroxyhex-5-in-1-yl;

C1—Ce—Alkylsulfinyl (C1—Ce—Alkyl-S(=0)-) sowie die C1—Cs—Alkylsulfinyl-Teile von
C1—-Ce-Alkylsulfinyl-C4-Cs-alkyl: z.B. Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Propylsulfinyl, 1-
Methylethylsulfinyl, Butylsulfinyl, 1-Methylpropylsulfinyl, 2-Methylpropyl-sulfinyl,
1,1-Dimethylethylsulfinyl, Pentylsulfinyl, 1-Methylbutylsulfinyl, 2-Methyl-
butylsulfinyl, 3—-Methylbutylsulfinyl, 2,2-Dimethylpropylsulfinyl, 1-Ethylpropyl-sulfinyl,
1,1-Dimethylpropylsulfinyl, 1,2-Dimethylpropylsulfinyl, Hexylsulfinyl, 1-
Methylpentylsulfinyl, 2-Methylpentylsulfinyl, 3—-Methylpentylsulfinyl, 4-Methylpentyl-
sulfinyl, 1,1-Dimethylbutylsulfinyl, 1,2-Dimethylbutylsulfinyl, 1,3—-Dimethylbutyl-
sulfinyl, 2,2-Dimethylbutylsulfinyl, 2,3-Dimethylbutylsulfinyl, 3,3-Dimethylbutyl-
sulfinyl, 1-Ethylbutylsulfinyl, 2-Ethylbutylsulfinyl, 1,1,2-Trimethylpropylsulfinyl,
1,2,2-Trimethylpropylsulfinyl, 1-Ethyl-1-methylpropylsulfinyl und 1-Ethyl-2-
methylpropylsulfinyl;

C1—-Ce—Halogenalkylsulfinyl sowie die C1—Ce—Halogenalkylsulfinyl-Teile von C1—Ce-
Halogenalkylsulfinyl-C1-Cs-alkyl: C1—Ce—Alkylsulfinylrest wie voranstehend genannt,
der partiell oder vollstdndig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist,
also z.B. Fluormethylsulfinyl, Difluormethylsulfinyl, Trifluormethylsulfinyl,
Chlordifluormethylsulfinyl, Bromdifluormethylsulfinyl, 2-Fluorethylsulfinyl, 2—
Chlorethylsulfinyl, 2-Bromethylsulfinyl, 2-lodethylsulfinyl, 2,2-Difluorethylsulfinyl,
2,2,2-Trifluor-ethylsulfinyl, 2,2,2-Trichlorethylsulfinyl, 2-Chlor-2—fluorethylsulfinyl,
2-Chlor-2,2—difluorethylsulfinyl, 2,2-Dichlor—2-fluorethylsulfinyl,
Pentafluorethylsulfinyl, 2—-Fluorpropylsulfinyl, 3—Fluorpropylsulfinyl, 2—
Chlorpropylsulfinyl, 3—Chlorpropyl-sulfinyl, 2-Brompropylsulfinyl, 3—
Brompropylsulfinyl, 2,2-Difluorpropylsulfinyl, 2,3-Difluorpropylsulfinyl, 2,3-
Dichlorpropylsulfinyl, 3,3,3-Trifluorpropylsulfinyl, 3,3,3-Trichlorpropylsulfinyl,
2,2,3,3,3-Pentafluorpropylsulfinyl, Heptafluorpropylsulfinyl, 1-(Fluormethyl)-2—
fluorethylsulfinyl, 1-(Chlormethyl)-2—chlorethylsulfinyl, 1-(Brommethyl)-2—
bromethylsulfinyl, 4-Fluorbutylsulfinyl, 4-Chlorbutylsulfinyl, 4-Brombutylsulfinyl,
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Nonafluorbutylsulfinyl, 5-Fluorpentylsulfinyl, 5—Chlorpentyl-sulfinyl, 5-
Brompentylsulfinyl, 5-lodpentylsulfinyl, Undecafluorpentylsulfinyl, 6-Fluorhexyl-
sulfinyl, 6—Chlorhexylsulfinyl, 6-Bromhexylsulfinyl, 6-lodhexylsulfinyl und
Tridecafluorhexylsulfinyl;

C1—Ce—Alkylsulfonyl (C1—Cs—Alkyl-S(O).—) sowie die C1—Ce—Alkylsulfonyl-Teile von
C1—Ce—Alkylsulfonyl-C4-Cs-alkyl, C1—Ce—Alkylsulfonylamino, C1+—Ce-
Alkylsulfonylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl-(C+-Ce-alkylamino)-C+-Cs-alkyl:
z.B. Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Propylsulfonyl, 1-Methylethylsulfonyl,
Butylsulfonyl, 1-Methylpropylsulfonyl, 2-Methyl-propylsulfonyl, 1,1-
Dimethylethylsulfonyl, Pentylsulfonyl, 1-Methylbutylsulfonyl, 2-Methylbutylsulfonyl,
3—-Methylbutylsulfonyl, 1,1-Dimethylpropylsulfonyl, 1,2-Di-methylpropylsulfonyl, 2,2—
Dimethylpropylsulfonyl, 1-Ethylpropylsulfonyl, Hexylsulfonyl, 1-
Methylpentylsulfonyl, 2-Methylpentylsulfonyl, 3-Methylpentylsulfonyl, 4-
Methylpentylsulfonyl, 1,1-Dimethylbutylsulfonyl, 1,2-Dimethylbutylsulfonyl, 1,3-
Dimethylbutylsulfonyl, 2,2-Dimethylbutylsulfonyl, 2,3-Dimethylbutylsulfonyl, 3,3-
Dimethylbutylsulfonyl, 1-Ethylbutylsulfonyl, 2-Ethylbutylsulfonyl, 1,1,2-Trimethyl-
propylsulfonyl, 1,2,2-Trimethylpropylsulfonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylsulfonyl und
1-Ethyl-2—-methylpropylsulfonyl;

C+-Ces—Halogenalkylsulfonyl sowie die C1—Ce—Halogenalkylsulfonyl-Teile von C1—-Ce—
Halogenalkylsulfonyl-C4-Cs-alkyl, C+—Ce—Halogenalkylsulfonylamino: einen C1+—Ce-
Alkylsulfonylrest wie voranstehend genannt, der partiell oder vollstdndig durch
Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Fluormethylsulfonyl,
Difluormethylsulfonyl, Trifluormethylsulfonyl, Chlordifluormethylsulfonyl,
Bromdifluormethylsulfonyl, 2-Fluorethylsulfonyl, 2—Chlorethylsulfonyl, 2—
Bromethylsulfonyl, 2-lodethylsulfonyl, 2,2-Difluorethyl-sulfonyl, 2,2,2—
Trifluorethylsulfonyl, 2—Chlor-2—fluorethylsulfonyl, 2-Chlor-2,2—-difluorethylsulfonyl,
2,2-Dichlor-2—fluorethylsulfonyl, 2,2,2-Trichlorethylsulfonyl, Pentafluorethylsulfonyl,
2-Fluorpropylsulfonyl, 3—Fluorpropylsulfonyl, 2—Chlor-propylsulfonyl, 3—-
Chlorpropylsulfonyl, 2-Brompropylsulfonyl, 3-Brompropylsulfonyl, 2,2—
Difluorpropylsulfonyl, 2,3-Difluorpropylsulfonyl, 2,3-Dichlorpropylsulfonyl, 3,3,3-
Trifluorpropylsulfonyl, 3,3,3-Trichlorpropylsulfonyl, 2,2,3,3,3-Pentafluor-
propylsulfonyl, Heptafluorpropylsulfonyl, 1-(Fluormethyl)-2—fluorethylsulfonyl, 1-
(Chlormethyl)-2—chlorethylsulfonyl, 1-(Brommethyl)-2-bromethylsulfonyl, 4—
Fluorbutylsulfonyl, 4—Chlorbutylsulfonyl, 4-Brombutylsulfonyl,
Nonafluorbutylsulfonyl, 5-Fluorpentylsulfonyl, 5—Chlorpentylsulfonyl, 5-Brom-
pentylsulfonyl, 5-lod-pentylsulfonyl, 6-Fluorhexylsulfonyl, 6-Bromhexylsulfonyl, 6—
lodhexylsulfonyl und Tridecafluorhexylsulfonyl;

C+1-C4—Alkoxy sowie die Alkoxyteile von Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkoxy, C1-Cs-
Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkoxy, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl und C4-Cs-
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alkyl-C1-Cs-alkoxycarbonylamino: z.B. Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 1-Methyl-ethoxy,
Butoxy, 1-Methylpropoxy, 2-Methylpropoxy und 1,1-Dimethylethoxy;

C1-Ce—Alkoxy sowie die Alkoxyteile von Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkoxy, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, N-(C1—Ce—Alkoxy)-N—(C1—-Ce—alkyl}-aminocarbonyl,
N—(C3—Ce—Alkenyl)-N—(C+—Cs—alkoxy)-aminocarbonyl, N—(Cs—Ces—Alkinyl)-N—(C1—
Ce—alkoxy)-aminocarbonyl und C+—Ce—Alkoxyimino—-C,—Cs-alkyl:

C+-C4—Alkoxy wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentoxy, 1-Methyl-butoxy,
2-Methylbutoxy, 3—-Methoxylbutoxy, 1,1-Dimethyl-propoxy, 1,2-Dimethyl-propoxy,
2,2-Dimethylpropoxy, 1-Ethylpropoxy, Hexoxy, 1-Methylpentoxy, 2-Methylpentoxy,
3-Methylpentoxy, 4-Methylpentoxy, 1,1-Di-methylbutoxy,1,2-Dimethyl-butoxy,
1,3-Dimethylbutoxy, 2,2-Dimethylbutoxy, 2,3-Dimethylbutoxy, 3,3-Dimethyl-butoxy,
1-Ethylbutoxy, 2-Ethylbutoxy, 1,1,2-Tri-methylpropoxy, 1,2,2-Trimethyl-propoxy,
1-Ethyl-1-methylpropoxy und 1-Ethyl-2-methylpropoxy;

C1—-Cs—Halogenalkoxy: ein C1—Cs—Alkoxyrest wie voranstehend genannt, der partiell
oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Flu-
ormethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluormethoxy, Bromdifluor-
methoxy, 2-Fluorethoxy, 2-Chlorethoxy, 2-Brommethoxy, 2-lodethoxy, 2,2-Difluor-
ethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, 2-Chlor—2—fluorethoxy, 2-Chlor-2,2—difluorethoxy, 2,2-
Dichlor-2—fluorethoxy, 2,2,2-Trichlorethoxy, Pentafluorethoxy, 2-Fluorpropoxy, 3-
Fluorpropoxy, 2—Chlorpropoxy, 3—Chlorpropoxy, 2-Brompropoxy, 3-Brompropoxy,
2,2-Difluorpropoxy, 2,3-Difluorpropoxy, 2,3-Dichlorpropoxy, 3,3,3-Trifluorpropoxy,
3,3,3-Trichlorpropoxy, 2,2,3,3,3-Pentafluorpropoxy, Heptafluorpropoxy, 1-
(Fluormethyl)-2—fluorethoxy, 1-(Chlormethyl)-2—chlorethoxy, 1-(Brommethyl)-2-
bromethoxy, 4—-Fluorbutoxy, 4—Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy und Nonafluorbutoxy;

C+1—-Ce—Halogenalkoxy sowie die C1-Ce-Halogenalkoxy-Teile von C1-Ce-
Halogenalkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxycarbonyl-C4-Cs-alkyl: C1—Cs—
Halogenalkoxy wie voranstehend genannt, sowie z.B. 5-Fluorpentoxy, 5-
Chlorpentoxy, 5-Brompentoxy, 5-lodpentoxy, Undecafluorpentoxy, 6-Fluorhexoxy,
6-Chlorhexoxy, 6-Bromhexoxy, 6-lodhexoxy und Tridecafluorhexoxy;

C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alky sowie die C1-Ce-Alkoxy-C+-Cy-alkyl-Teile von C1-Ce-
Alkoxy-C4-Cs-alkoxy-C1-Cs-alkyl I: durch C4-Ce-Alkoxy wie vorstehend genannt
substituiertes C4-C4-Alkyl, also z.B. fiir Methoxymethyl, Ethoxymethyl, Propoxy-
methyl, (1-Methylethoxy)methyl, Butoxymethyl, (1-Methylpropoxy)methyl, (2-
Methyl-propoxy)methyl, (1,1-Dimethylethoxy)methyl, 2-(Methoxy)ethyl, 2-
(Ethoxy)ethyl, 2-(Propoxy)ethyl, 2-(1-Methylethoxy)ethyl, 2-(Butoxy)ethyl, 2-(1-
Methylpropoxy)-ethyl, 2-(2-Methylpropoxy)ethyl, 2-(1,1-Dimethylethoxy)ethyl, 2-
(Methoxy)—propyl, 2-(Ethoxy)propyl, 2-(Propoxy)propyl, 2-(1-Methylethoxy)propyl,
2-(Butoxy)propyl, 2-(1-Methylpropoxy)propyl, 2-(2-Methylpropoxy)propyl, 2-(1,1-
Dimethylethoxy)propyl, 3-(Methoxy)propyl, 3-(Ethoxy)-propyl, 3-(Propoxy)propyl,
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3-(1-Methylethoxy)-propyl, 3-(Butoxy)propyl, 3-(1-Methylpropoxy)propyl, 3-(2-
Methylpropoxy)propyl, 3-(1,1-Dimethylethoxy)propyl, 2-(Methoxy)-butyl, 2-
(Ethoxy)butyl, 2-(Propoxy)-butyl, 2-(1-Methylethoxy)butyl, 2-(Butoxy)butyl, 2-(1-
Methylpropoxy)butyl, 2-(2-Methylpropoxy)butyl, 2-(1,1-Dimethylethoxy)butyl, 3-
(Methoxy)butyl, 3-(Ethoxy)-butyl, 3-(Propoxy)butyl, 3-(1-Methylethoxy)butyl, 3-
(Butoxy)-butyl, 3-(1-Methyl-propoxy)butyl, 3-(2-Methylpropoxy)butyl, 3-(1,1-
Dimethylethoxy)butyl, 4-(Methoxy)-butyl, 4-(Ethoxy)butyl, 4-(Propoxy)butyl, 4-(1-
Methylethoxy)butyl, 4-(Butoxy)butyl, 4-(1-Methylpropoxy)butyl, 4-(2-
Methylpropoxy)butyl und 4-(1,1-Dimethylethoxy)-butyl;

C+-Cs—Alkoxycarbonyl sowie die Alkoxycarbonylteile von C4-Cs-Alkoxycarbonyl-C+-
Cs-alkoxy, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkoxycarbonyl und Di—(C1—Cs—alkyl)-amino—-C+—Cs—
alkoxycarbonyl: z.B. Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Propoxycarbonyl, 1-
Methylethoxycarbonyl, Butoxycarbonyl, 1-Methylpropoxycarbonyl, 2-Methylprop-
oxycarbonyl oder 1,1-Dimethylethoxycarbonyl;

C1-Ces-Alkoxycarbonyl sowie die Alkoxycarbonylteile von C4-Cs-Alkoxycarbonyl-C-
Cs-alkoxy und C+-Cs-Alkoxycarbonylamino-C1-Cs-alkyl: C1—Cs—Alkoxycarbonyl, wie
voranstehend genannt, sowie z.B. Pentoxycarbonyl, 1-Methylbutoxycarbonyl, 2-
Methylbutoxycarbonyl, 3-Methyl-butoxycarbonyl, 2,2-Dimethylpropoxycarbonyl, 1-
Ethylpropoxycarbonyl, Hexoxy-carbonyl, 1,1-Dimethylpropoxycarbonyl, 1,2-
Dimethylpropoxycarbonyl, 1-Methyl-pentoxycarbonyl, 2-Methylpentoxycarbonyl, 3-
Methylpentoxycarbonyl, 4-Methyl-pentoxycarbonyl, 1,1-Dimethylbutoxycarbonyl,
1,2-Dimethylbutoxycarbonyl, 1,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 2,2-
Dimethylbutoxycarbonyl, 2,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 3,3-Dimethylbutoxycarbonyl,
1-Ethylbutoxycarbonyl, 2-Ethylbutoxycarbonyl, 1,1,2-Trimethylpropoxycarbonyl,
1,2,2-Trimethylpropoxycarbonyl, 1-Ethyl-1-methyl-propoxycarbonyl oder 1-Ethyl-2-
methyl-propoxycarbonyl;

C1—-Cs—Alkylthio sowie die C1-Cs-Alkylthio-Teile von C4-Ce-Halogenalkyl-C1-Cs-
thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl-C1-Cs-thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkinyl-C+-Cs-
thioalkyl: z.B. Methylthio, Ethylthio, Propylthio, 1-Methylethylthio, Butylthio,
1-Methylpropylthio, 2-Methylpropylthio und 1,1-Dimethylethylthio;

C+1—Ce—Alkylthio sowie die C4-Ce-Alkylthio-Teile von C4-Ce-Alkylthio-C+-Cs-alkyl: C1—
Cs—Alkylthio wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylthio, 1-Methylbutylthio, 2-
Methylbutylthio, 3—-Methylbutylthio, 2,2-Dimethylpropylthio, 1-Ethylpropylthio, He-
xylthio, 1,1-Dimethylpropylthio, 1,2-Dimethylpropylthio, 1-Methylpentylthio, 2—
Methylpentylthio, 3—-Methylpentylthio, 4—-Methylpentylthio, 1,1-Dimethylbutylthio,
1,2-Dimethylbutylthio, 1,3-Dimethylbutylthio, 2,2-Dimethylbutyl-thio, 2,3—
Dimethylbutylthio, 3,3-Dimethylbutylthio, 1-Ethylbutylthio, 2—-Ethylbutyl-thio, 1,1,2-
Trimethylpropylthio, 1,2,2-Trimethylpropylthio, 1-Ethyl-1-methylpropyl-thio und 1-
Ethyl-2—methylpropylthio;
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C1-Cs-Alkylamino sowie die C4-Ce-Alkylaminoreste von N(C1—Ce—Alkylamino)imino—
C1—Ce-alkyl, C1-Ce-Alkylamino-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylsulfonyl-(C+-Ce-alkylamino)-
C1-Cy-alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl-(C+1-Ce-alkylamino)-C+-Cg-alkyl, [(C1-Ce-
Alkyl)amino]cyanoimino und C4-Ce-Alkylaminocarbonyloxy-C4-C4-alkyl: z.B. Methy-
lamino, Ethylamino, Propylamino, 1-Methylethylamino, Butylamino, 1-
Methylpropylamino, 2-Methylpropylamino, 1,1-Dimethylethylamino, Pentylamino, 1-
Methylbutylamino, 2-Methylbutylamino, 3-Methylbutylamino, 2,2-Dimethylpropyl-
amino, 1-Ethylpropylamino, Hexylamino, 1,1-Dimethylpropylamino, 1,2-
Dimethylpropylamino, 1-Methylpentylamino, 2-Methylpentylamino, 3-Methyl-
pentylamino, 4-Methylpentylamino, 1,1-Dimethylbutylamino, 1,2-Dimethylbutyl-
amino, 1,3-Dimethylbutylamino, 2,2-Dimethylbutylamino, 2,3-Dimethylbutylamino,
3,3-Dimethylbutylamino, 1-Ethylbutylamino, 2-Ethylbutylamino, 1,1,2-Trimethyl-
propylamino, 1,2,2-Trimethylpropylamino, 1-Ethyl-1-methylpropylamino oder 1-
Ethyl-2-methylpropylamino;

Di(C4-Cs-alkyl)amino: z.B. N,N-Dimethylamino, N,N-Diethylamino, N,N-
Dipropylamino, N,N-Di-(1-methylethyl)-amino, N,N-Dibutylamino, N,N-Di-(1-
methylpropyl)amino, N,N-Di-(2-methylpropyl)-amino, N,N-Di-(1,1-dimethylethyl)-
amino, N-Ethyl-N-methylamino, N-Methyl-N-propylamino, N-Methyl-N-(1-
methylethyl)amino, N-Butyl-N-methylamino, N-Methyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-
Methyl-N-(2-methylpropyl)amino, N-(1,1-Dimethyl-ethyl)-N-methylamino, N-Ethyl-N-
propylamino, N-Ethyl-N-(1-methylethyl)amino, N-Butyl-N-ethylamino, N-Ethyl-N-(1-
methylpropyl)amino, N-Ethyl-N-(2-methylpropyl)-amino, N-Ethyl-N-(1,1-dimethyl-
ethyl)amino, N-(1-Methylethyl)-N-propylamino, N-Butyl-N-propylamino, N-(1-
Methylpropyl)-N-propylamino, N-(2-Methylpropyl)-N-propylamino, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-propylamino, N-Butyl-N-(1-methylethyl-)Jamino, N-(1-Methylethyl)-N-(1-
methylpropyl)amino, N-(1-Methylethyl)-N-(2-methyl-propyl)amino, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-(1-methylethyl)amino, N-Butyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-Butyl-N-(2-
methylpropyl)amino, N-Butyl-N-(1,1-dimethyl-ethyl)amino, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-
methylpropyl)amino, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(1-methylpropyl)amino und N-(1,1-Di-
methylethyl)-N-(2-methylpropyl)amino;

Di(C+-Ce-alkyl)amino sowie die Dialkylaminoreste von N—(Di-C1-Ce-alkylamino)-
imino—C4-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-alkylyamino-C+-Cs-alkyl, [Di(C+-Cs-
alkylamino)cabonyloxy]-C+-Cs-alkyl und [Di(C+-Ce-alkyl)amino]cyanoimino: Di(C1-Cas-
alkyl)amino wie voranstehend genannt sowie: z.B. N,N-Dipentylamino, N,N-
Dihexylamino, N-Methyl-N-pentylamino, N-Ethyl-N-pentylamino, N-Methyl-N-
hexylamino und N-Ethyl-N-hexylamino;

(C1-Cs—Alkylamino)carbonyl sowie die (C1—Cs—Alkylamino)carbonyl-Teile von (C4—
Cs—Alkylamino)carbonylamino: z.B. Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, Pro-
pylaminocarbonyl, 1-Methylethylaminocarbonyl, Butylaminocarbonyl, 1-Methyl-
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propylaminocarbonyl, 2-Methylpropylaminocarbonyl oder 1,1-Dimethylethylamino-
carbonyl;

Di(C4-Cs-alkyl)aminocarbonyl sowie die Di(C1—Cs—alkylyaminocarbonyl-Teile von
Di(C+—Cs—alkyl)aminocarbonylamino: z.B. N,N-Dimethylaminocarbonyl, N,N-Diethyl-
aminocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N,N-Dipropylaminocarbonyl,
N,N-Dibutylaminocarbonyl, N,N-Di-(1-methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di-(1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-
methylaminocarbonyl, N-Methyl-N-propylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methyl-
ethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-methylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-methylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-propylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-
methylethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-ethylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-
dimethylethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-propylaminocarbonyl, N-Butyl-N-
propylaminocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-propylaminocarbonyl, N-(2-Methyl-
propyl)-N-propylaminocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-propylaminocarbonyl, N-
Butyl-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)-
aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-
Dimethylethyl)-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-(1-methylpropyl)-
aminocarbonyl, N-Butyl-N-(2-methylpropyl)yaminocarbonyl, N-Butyl-N-(1,1-dimethyl-
ethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-
Dimethylethyl)-N-(1-methylpropyl)aminocarbonyl oder N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl;

(C1—Ce-Alkylamino)carbonyl sowie die (C1+—Ce—Alkylamino)carbonyl-Teile von (Ci—
Cs—Alkylamino)carbonylamino, C+-Cs-Alkylaminocarbonyl-C+-Cs-alkyl und [(C+-Cs-
Alkyl)amino-carbonylamino]C1-Cs-alkyl,: (C1—Cs—Alkylamino)carbonyl, wie voranste-
hend genannt, sowie z.B. Pentylaminocarbonyl, 1-Methylbutylaminocarbonyl, 2-
Methyl-butylaminocarbonyl, 3-Methylbutylaminocarbonyl, 2,2-Dimethylpropylamino-
carbonyl, 1-Ethylpropylaminocarbonyl, Hexylaminocarbonyl, 1,1-Dimethylpropyl-
aminocarbonyl, 1,2-Dimethylpropylaminocarbonyl, 1-Methylpentylaminocarbonyl, 2-
Methylpentylaminocarbonyl, 3-Methylpentylaminocarbonyl, 4-Methylpentylamino-
carbonyl, 1,1-Dimethylbutylaminocarbonyl, 1,2-Dimethylbutylaminocarbonyl, 1,3-
Dimethylbutylaminocarbonyl, 2,2-Dimethylbutylaminocarbonyl, 2,3-Dimethylbutyl-
aminocarbonyl, 3,3-Dimethylbutylaminocarbonyl, 1-Ethylbutylaminocarbonyl, 2-
Ethylbutylaminocarbonyl, 1,1,2-Trimethylpropylaminocarbonyl, 1,2,2-Trimethyl-
propylaminocarbonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylaminocarbonyl oder 1-Ethyl-2-
methylpropylaminocarbonyl;

Di(C4—Ce—alkyl)aminocarbonyl sowie die Di(C1—Ce—alkyl)aminocarbonyl-Teile von
Di(C4+—Ce—alkyl)aminocarbonylamino, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-C4-Cs-alkyl und
[Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonylamino]C+-Cs-alkyl: Di(C1+—Cs—alkyl)aminocarbonyl, wie
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voranstehend genannt, sowie z.B. N-Methyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Methyl-N-
(1-methylbutyl)}-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylbutyl}-aminocarbonyl, N-
Methyl-N—(3-methylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(2,2-dimethylpropyl)-
aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1-ethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N-
hexylaminocarbonyl, N-Methyl-N—(1,1-dimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-
N-(1,2-dimethylpropyl}-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1-methylpentyl)-
aminocarbonyl, N-Methyl-N—(2-methylpentyl)}-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(3-
methylpentyl}-aminocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methylpentyl}-aminocarbonyl, N-
Methyl-N—(1,1-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1,2-dimethylbutyl)-
aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1,3-dimethylbutyl}-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(2,2-
dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(2,3-dimethylbutyl)- amino-carbonyl, N-
Methyl-N—(3,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1-ethyl-butyl)-
aminocarbonyl, N-Methyl-N—(2-ethylbutyl}-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1,1,2-
trimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1,2,2-trimethylpropyl)-amino-
carbonyl, N-Methyl-N—(1-ethyl-1-methylpropyl}-aminocarbonyl, N-Methyl-N—(1-
ethyl-2-methylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-
(1-methylbutyl)}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(2-methylbutyl}-aminocarbonyl, N-
Ethyl-N-(3-methylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethylpropyl)-
aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-ethylpropyl}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-
hexylaminocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,1-dimethylpropyl}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-
(1,2-dimethylpropyl}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methylpentyl)-aminocarbonyl,
N-Ethyl-N-(2-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(3-methylpentyl)-
aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(4-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-
dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2-dimethylbutyl}-aminocarbonyl, N-
Ethyl-N—-(1,3-dimethylbutyl}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(2,2-dimethylbutyl)- amino-
carbonyl, N-Ethyl-N—(2,3-dimethylbutyl}-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(3,3-
dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-ethylbutyl)-amino-carbonyl, N-Ethyl-
N-(2-ethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,1,2-trimethyl-propyl)-aminocarbonyl,
N-Ethyl-N—(1,2,2-trimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N- (1-ethyl-1-
methylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-ethyl-2-methylpropyl)-aminocarbonyl,
N-Propyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Butyl-N-pentylaminocarbonyl, N,N-
Dipentylaminocarbonyl, N-Propyl-N-hexyl-aminocarbonyl, N-Butyl-N-
hexylaminocarbonyl, N-Pentyl-N-hexylaminocarbonyl oder N,N-Dihexylamino-
carbonyl;

Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl: z.B. N,N-Dimethylaminothiocarbonyl, N,N-
Diethylaminothiocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N,N-Dipropyl-
aminothiocarbonyl, N,N-Dibutylaminothiocarbonyl, N,N-Di-(1-methylpropyl)-amino-
thiocarbonyl, N,N-Di-(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N,N-Di-(1,1-dimethyl-
ethyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-methylaminothiocarbonyl, N-Methyl-N-propyl-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methylethyl)-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-
methylaminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-
Methyl-N-(2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-
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methylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-propylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-
methylethyl}-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-ethylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-
methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl,
N-Ethyl-N-(1,1-dimethylethyl)-aminothiocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-
propylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-propylaminothiocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-
propylaminothiocarbonyl, N-(2-Methylpropyl)-N-propylamino-thiocarbonyl, N-(1,1-
Dimethylethyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1-methylethyl)-
aminothiocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-(1-
Methylethyl)-N-(2-methylpropyl)}-aminothiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(1-
methylethyl}-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1-methylpropyl)}-aminothiocarbonyl, N-
Butyl-N-(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1,1-dimethylethyl)-
aminothiocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-
(1,1-Dimethylethyl)-N-(1-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-
(2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N-
Methyl-N—(1-methylbutyl)-aminothio-carbonyl, N-Methyl-N—(2-methylbutyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(3-methylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-
(2,2-dimethylpropyl)-aminothio-carbonyl, N-Methyl-N—(1-ethylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-hexyl-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N- (1,1-
dimethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1,2-dimethylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-
(2-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(3-methylpentyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methylpentyl}-aminothio-carbonyl, N-Methyl-N-
(1,1-dimethylbutyl)}-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1,2-dimethylbutyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1,3-dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-
N—-(2,2-dimethylbutyl)- aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2,3-dimethylbutyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(3,3-dimethylbutyl}-aminothiocarbonyl, N-Methyl-
N-(1-ethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(2-ethylbutyl}-aminothiocarbonyl,
N-Methyl-N-ethyl-N—(1,1,2-trimethylpropyl}-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-
(1,2,2-trimethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1-ethyl-1-methylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N—(1-ethyl-2-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-pentyl-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-methylbutyl)-aminothiocarbonyl,
N-Ethyl-N-(2-methylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(3-methylbutyl)- ami-
nothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(2,2-dimethylpropyl}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-
ethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-hexylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-
(1,1-dimethyl-propyl)}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,2-dimethylpropyl)- ami-
nothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(2-
methylpentyl}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(3-methylpentyl)-aminothiocarbonyl,
N-Ethyl-N—-(4-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,1-dimethylbutyl)-
amino-thiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,2-dimethylbutyl)- aminothiocarbonyl, N-Ethyl-
N-(1,3-dimethylbutyl}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(2,2-dimethylbutyl)-aminothio-
carbonyl, N-Ethyl-N—(2,3-dimethylbutyl}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(3,3-
dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-ethylbutyl}-aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-(2-ethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1,1,2-trimethylpropyl)-
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aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2,2-trimethylpropyl)}-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-
N-(1-ethyl-1-methylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N—(1-ethyl-2-methylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-Propyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-
pentylaminothiocarbonyl, N,N-Dipentylaminothiocarbonyl, N-Propyl-N-hexyl-
aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-hexylaminothiocarbonyl, N-Pentyl-N-hexyl-
aminothiocarbonyl oder N,N-Dihexylaminothiocarbonyl;

drei- bis sechsgliedriges Heterocyclyl: monocyclische, gesattigte oder partiell unge-
sattigte Kohlenwasserstoffe mit drei bis sechs Ringgliedern wie voranstehend ge-
nannt, welche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome, oder ein bis
drei Stickstoffatome und ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder ein bis drei Sau-
erstoffatome, oder ein bis drei Schwefelatome enthalten kénnen, und welche Gber
ein C-Atom oder ein N-Atom verknlpft sein kénnen, z.B.

z.B. 2-Oxiranyl, 2-Oxetanyl, 3-Oxetanyl, 2-Aziridinyl, 3-Thiethanyl, 1-Azetidinyl, 2-
Azetidinyl,

z.B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyl, 2-Tetrahydrothienyl, 3-Tetra-
hydrothienyl, 2-Pyrrolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-Isoxazolidinyl, 4-Isoxazolidinyl, 5-
Isoxazolidinyl, 3-Isothiazolidinyl, 4-Isothiazolidinyl, 5-Isothiazolidinyl, 3-Pyrazolidinyl,
4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl, 2-Oxazolidinyl, 4-Oxazolidinyl, 5-Oxazolidinyl, 2-
Thiazolidinyl, 4-Thiazolidinyl, 5-Thiazolidinyl, 2-Imidazolidinyl, 4-Imidazolidinyl,
1,2,4-Oxadiazolidin-3-yl, 1,2,4-Oxadiazolidin-5-yl, 1,2,4-Thiadiazolidin-3-yl, 1,2,4-
Thiadiazolidin-5-yl, 1,2,4-Triazolidin-3-yl, 1,3,4-Oxadiazolidin-2-yl, 1,3,4-Thia-
diazolidin-2-yl, 1,3,4-Triazolidin-2-yl, 1,2,3,4-Tetrazolidin-5-yl;

z.B. 1-Pyrrolidinyl, 2-Isothiazolidinyl, 2-Isothiazolidinyl, 1-Pyrazolidinyl, 3-Oxazoli-
dinyl, 3-Thiazolidinyl, 1-Imidazolidinyl, 1,2,4-Triazolidin-1-yl, 1,2,4-Oxadiazolidin-2-
yl, 1,2,4-Oxadiazolidin-4-yl, 1,2,4-Thiadiazolidin-2-yl, 1,2,4-Thiadiazolidin-4-yl,
1,2,3,4-Tetrazolidin-1-yl,

z.B. 2,3-Dihydrofur-2-yl, 2,3-Dihydrofur-3-yl, 2,4-Dihydrofur-2-yl, 2,4-Dihydrofur-3-yl,
2,3-Dihydrothien-2-yl, 2,3-Dihydrothien-3-yl, 2,4-Dihydrothien-2-yl, 2,4-Dihydrothien-
3-yl, 4,5-Dihydropyrrol-2-yl, 4,5-Dihydropyrrol-3-yl, 2,5-Dihydropyrrol-2-yl, 2,5-
Dihydropyrrol-3-yl, 4,5-Dihydroisoxazol-3-yl, 2,5-Dihydroisoxazol-3-yl, 2,3-Di-
hydroisoxazol-3-yl, 4,5-Dihydroisoxazol-4-yl, 2,5-Dihydroisoxazol-4-yl, 2,3-Dihydro-
isoxazol-4-yl, 4,5-Dihydroisoxazol-5-yl, 2,5-Dihydroisoxazol-5-yl, 2,3-Dihydro-
isoxazol-5-yl, 4,5-Dihydroisothiazol-3-yl, 2,5-Dihydroisothiazol-3-yl, 2,3-Dihydro-
isothiazol-3-yl, 4,5-Dihydroisothiazol-4-yl, 2,5-Dihydroisothiazol-4-yl, 2,3-Dihydro-
isothiazol-4-yl, 4,5-Dihydroisothiazol-5-yl, 2,5-Dihydroisothiazol-5-yl, 2,3-Dihydro-
isothiazol -5-yl, 2,3-Dihydropyrazol-2-yl, 2,3-Dihydropyrazol-3-yl, 2,3-Dihydro-
pyrazol-4-yl, 2,3-Dihydropyrazol-5-yl, 3,4-Dihydropyrazol-3-yl, 3,4-Dihydropyrazol-4-
yl, 3,4-Dihydropyrazol-5-yl, 4,5-Dihydropyrazol-3-yl, 4,5-Dihydropyrazol-4-yl, 4,5-
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Dihydropyrazol-5-yl, 2,3-Dihydroimidazol-2-yl, 2,3-Dihydroimidazol-3-yl ,2,3-Di-
hydroimidazol-4-yl, 2,3-Dihydroimidazol-5-yl, 4,5-Dihydroimidazol-2-yl, 4,5-Di-
hydroimidazol-4-yl, 4,5-Dihydroimidazol-5-yl, 2,5-Dihydroimidazol-2-yl, 2,5-Di-
hydroimidazol-4-yl, 2,5-Dihydroimidazol-5-yl, 2,3-Dihydrooxazol-3-yl, 2,3-Dihydro-
oxazol-4-yl, 2,3-Dihydrooxazol-5-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-Dihydrooxazol-4-yl,
3,4-Dihydrooxazol-5-yl, 2,3-Dihydrothiazol-3-yl, 2,3-Dihydrothiazol-4-yl, 2,3-Di-
hydrothiazol-5-yl, 3,4-Dihydrothiazol-3-yl, 3,4-Dihydrothiazol-4-yl, 3,4-Dihydro-
thiazol-5-yl, 3,4-Dihydrothiazol-2-yl, 3,4-Dihydrothiazol-3-yl, 3,4-Dihydrothiazol-4-yl,

z.B. 4,5-Dihydropyrrol-1-yl, 2,5-Dihydropyrrol-1-yl, 4,5-Dihydroisoxazol-2-yl, 2,3-
Dihydroisoxazol-1-yl, 4,5-Dihydroisothiazol-1-yl, 2,3-Dihydroisothiazol-1-yl, 2,3-Di-
hydropyrazol-1-yl, 4,5-Dihydropyrazol-1-yl, 3,4-Dihydropyrazol-1-yl, 2,3-Dihydro-
imidazol-1-yl, 4,5-Dihydroimidazol-1-yl, 2,5-Dihydroimidazol-1-yl, 2,3-Dihydrooxazol-
2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 2,3-Dihydrothiazol-2-yl, 3,4-Dihydrothiazol-2-yl;

z.B. 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidinyl, 1,3-Dioxan-2-yl 1,3-Dioxan-4-yl, 1,3-
Dioxan-5-yl, 1,4-Dioxan-2-yl, 1,3-Dithian-2-yl, 1,4-Dithian-3-yl, 1,3-Dithian-4-yl, 1,4-
Dithian-2-yl, 2-Tetrahydropyranyl, 3-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl, 2-
Tetrahydrothiopyranyl, 3-Tetrahydrothiopyranyl, 4-Tetrahydro-thiopyranyl 3-
Hexahydropyridazinyl, 4-Hexahydropyridazinyl, 2-Hexahydropyrimidinyl, 4-
Hexahydropyrimidinyl, 5-Hexahydropyrimidinyl, 2-Piperazinyl, 1,3,5-Hexa-
hydrotriazin-2-yl, 1,2,4-Hexahydrotriazin-3-yl, Tetrahydro-1,3-oxazin-2-yl, Tetra-
hydro-1,3-oxazin-6-yl, 2-Morpholinyl, 3-Morpholinyl, 1,3,5-Trioxan-2-yl;

z.B. 1-Piperidinyl, 1-Hexahydropyridazinyl, 1-Hexahydropyrimidinyl, 1-Piperazinyl,
1,3,5-Hexahydrotriazin-1-yl, 1,2,4-Hexahydrotriazin-1-yl, Tetrahydro-1,3-oxazin-1-yl,
1-Morpholinyl;

z.B. 2H-Pyran-2-yl, 2H-Pyran-3-yl, 2H-Pyran-4-yl, 2H-Pyran-5-yl, 2H-Pyran-6-yl,
3,6-Dihydro-2H-pyran-2-yl, 3,6-Dihydro-2H-pyran-3-yl, 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl,
3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl, 3,6-Dihydro-2H-pyran-6-yl, 3,4-Dihydro-2H-pyran-3-yl,
3,4-Dihydro-2H-pyran-4-yl, 3,4-Dihydro-2H-pyran-6-yl, 2H-Thiopyran-2-yl, 2H-
Thiopyran-3-yl, 2H-Thiopyran-4-yl, 2H-Thiopyran-5-yl, 2H-Thiopyran-6-yl, 5,6-
Dihydro-4H-1,3-oxazin-2-yl;

Aryl sowie der Arylteil von Aryl(C+-Cs-alkyl): ein- bis dreikerniger aromatischer Car-
bocyclus mit 6 bis 14 Ringgliedern, wie z.B. Phenyl, Naphthyl und Anthracenyl,

Heteroaryl sowie die Heteroarylreste in Heteroaryl-C4-Cs-alkyl, Heteroaryl-C1-Cs-
alkyl, Heteroaryl-C,-C4-alkenyl, Heteroaryl-C,-C4-alkinyl, Heteroaryl-C1-Cs-
halogenalkyl, Heteroaryl-C,-Cs-halogenalkenyl, Heteroaryl-C>-Cs-halogenalkinyl,
Heteroaryl-C+-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryl-C,-C4-hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C»-Cs-
hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl,
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Heteroaryloxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-C4-
alkyl, Heteroarylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, Heteroarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl :
mono- oder bicyclisches aromatisches Heteroaryl mit 5 bis 10 Ringgliedern, wel-
ches neben Kohlenstoffatomen 1 bis 4 Stickstoffatome, oder 1 bis 3 Stickstoffatome
und ein Sauerstoff- oder ein Schwefelatom, oder ein Sauerstoff- oder ein Schwefel-
atom enthalt, z.B.
Monocyclen wie Furyl (z.B. 2-Furyl, 3—-Furyl), Thienyl (z.B. 2-Thienyl, 3-Thienyl),
Pyrrolyl (z.B. Pyrrol-2-yl, Pyrrol-3-yl), Pyrazolyl (z.B. Pyrazol-3-yl, Pyrazol-4-yl),
Isoxazolyl (z.B. Isoxazol-3-yl, Isoxazol-4-yl, Isoxazol-5-yl), Isothiazolyl (z.B.
Isothiazol-3-yl, Isothiazol-4—-yl, Isothiazol-5-yl), Imidazolyl (z.B. Imidazol-2-yl,
Imidazol-4-yl), Oxazolyl (z.B. Oxazol-2-yl, Oxazol-4-yl, Oxazol-5-yl), Thiazolyl
(z.B. Thiazol-2-yl, Thiazol-4-yl, Thiazol-5-yl), Oxadiazolyl (z.B. 1,2,3-Oxadiazol-
4-yl, 1,2,3-Oxadiazol-5-yl, 1,2,4-Oxadiazol-3-yl, 1,2,4,-Oxadiazol-5-yl, 1,3,4-
Oxadiazol-2-yl), Thiadiazolyl (z.B. 1,2,3-Thiadiazol-4-yl, 1,2,3-Thiadiazol-5-yl,
1,2,4-Thiadiazol-3-yl, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,3,4-Thiadiazolyl-2—-yl}, Triazolyl
(z.B. 1,2,3-Triazol-4-yl, 1,2,4-Triazol-3-yl), Tetrazol-5-yl, Pyridyl (z.B. Pyridin—2—
yl, Pyridin-3-yl, Pyridin—4-yl), Pyrazinyl (z.B. Pyridazin-3-yl, Pyridazin—-4-yl), Pyri-
midinyl (z.B. Pyrimidin-2-yl, Pyrimidin—4-yl, Pyrimidin-5-yl), Pyrazin-2-yl, Triazinyl
(z.B. 1,3,5-Triazin-2-yl, 1,2,4-Triazin-3-yl, 1,2,4-Triazin-5-yl, 1,2,4-Triazin—6-yl),
Tetrazinyl (z.B. 1,2,4,5-Tetrazin-3-yl); sowie
Bicyclen wie die benzanellierten Derivate der vorgenannten Monocyclen, z.B. Chi-
nolinyl, Isochinolinyl, Indolyl, Benzthienyl, Benzofuranyl, Benzoxazolyl, Benzthiazo-
lyl, Benzisothiazolyl, Benzimidazolyl, Benzopyrazolyl, Benzthiadiazolyl, Benzotriazo-

Iyl.

5- oder 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder ein bis drei
Stickstoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem Sauer-
stoff- oder Schwefelatom:

z.B. Uber ein C-Atom verknlpfte aromatische 5-Ring-Heterocyclen, welche neben
Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome, oder ein bis drei Stickstoffatome und
ein Schwefel- oder Sauerstoffatom, oder ein Schwefel- oder Sauerstoffatom als
Ringglieder enthalten kénnen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyl,
3-Pyrrolyl, 3-Isoxazolyl, 4-Isoxazolyl, 5-Isoxazolyl, 3-Isothiazolyl, 4-Isothiazolyl, 5-
Isothiazolyl, 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-
Oxazolyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-Imidazolyl, 4-Imidazolyl, 1,2,4-
Oxadiazol-3-yl, 1,2,4-Oxadiazol-5-yl, 1,2,4-Thiadiazol-3-yl, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl,
1,2,4-Triazol-3-yl, 1,3,4-Oxadiazol-2-yl, 1,3,4-Thiadiazol-2-yl und 1,3,4-Triazol-2-yl;

z.B. Uber ein C-Atom verknipfte aromatische 6-Ring Heterocyclen, welche neben
Kohlenstoffatomen ein bis vier, vorzugsweise ein bis drei Stickstoffatome als Ring-
glieder enthalten kbnnen, z.B. 2-Pyridinyl, 3-Pyridinyl, 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-
Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Triazin-2-yl
und 1,2,4-Triazin-3-yl;
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In einer besonderen Ausfihrungsform haben die Variablen der heteroaroylsubstituier-
ten Alanine der Formel | folgende Bedeutungen, wobei diese flr sich allein betrachtet
als auch in Kombination miteinander besondere Ausgestaltungen der Verbindungen
der Formel | darstellen:

Bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

A

5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder ein bis drei Stick-
stoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem Sauer-
stoff oder Schwefelatom;
besonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Thie-
nyl, Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl und Oxazolyl;
insbesonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Thienyl, Furyl, Pyrazolyl und Imidazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste durch einen C+-Cs-Halogenalkyl-Rest,
bevorzugt in 2-Position durch einen C4-Cs-Halogenalkyl-Rest substituiert
sind, und 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, C4-Ce-Alkyl, Ca-
Cs-Cycloalkyl, C4-Ces-Alkoxy, C4-Ce-Halogenalkoxy und C4-Cs-Alkoxy-C1-Ca-
alkyl tragen kdnnen;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

A

5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder ein bis drei Stick-
stoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem Sauer-
stoff oder Schwefelatom;
besonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Thie-
nyl, Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl und Oxazolyl;
insbesonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Thienyl, Furyl, Pyrazolyl und Imidazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C-Ce-Alkyl, Cs-
Cs-Cycloalkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C1-Ce-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen konnen;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

A

5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder ein bis drei Stick-
stoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem Sauer-
stoffatom;

besonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Furyl,
Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl und Oxazolyl,
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insbesonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Fu-

ryl, Pyrazolyl und Imidazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C1-Ce-Alkyl, Cs-
Ce-Cycloalkyl, C1+-Cs-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen konnen;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
A 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen;
besonders bevorzugt Pyridyl oder Pyrimidyl.
insbesondere bevorzugt Pyrimidyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C1-Ce-Alkyl, Cs-
Ce-Cycloalkyl, C1+-Cs-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen konnen;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel |, in der

A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder mit ein bis
drei Stickstoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem
Sauerstoff- oder Schwefelatom, welches durch einen C4-Ce-Halogenalkyl-Rest,

bevorzugt in 2-Position durch einen C4-Ce-Halogenalkyl-Rest,

substituiert ist, und 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C4-Cs-Alkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C4-Ce-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und C+-Ce-
Alkoxy-C4-Cs-alkyl tragen kann;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel |, in der
A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Pyrrolyl, Thienyl,
Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl, Tetrazolyl, Pyridyl und Pyrimidi-
nyl; wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert
sein kénnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C4-Ce-Alkyl, Ca-
Ce-Cycloalkyl, C1+-Cs-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen kdnnen;

besonders bevorzugt 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Thienyl, Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl und Pyridyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kénnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C4-Cs-Alkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl und C4-Ce-Halogenalkyl tragen kénnen;
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insbesondere bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Thienyl, Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl und Oxazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert sein kbnnen
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Ce-Alkyl und C+-C4-Halogenalkyl
tragen kénnen;

auferordentlich bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Thienyl, Furyl, Pyrazolyl und Imidazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert sein kbnnen
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Ce-Alkyl und C+-C4-Halogenalkyl
tragen konnen.
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel |, in der
A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Pyrrolyl, Furyl, Pyra-
zolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl, Tetrazolyl, Pyridyl und Pyrimidinyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C1-Ce-Alkyl, Cs-
Ce-Cycloalkyl, C1+-Cs-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C4-Cs-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen konnen;

besonders bevorzugt 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl und Pyridyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kénnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C4-Cs-Alkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl und C4-Ce-Halogenalkyl tragen kénnen;

insbesondere bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Fu-
ryl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl und Oxazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert sein kdnnen
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C-Cs-Alkyl und C4-Cs-
Halogenalkyl tragen kénnen;

auferordentlich bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe
Furyl, Pyrazolyl und Imidazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert sein kdnnen
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Ce-Alkyl und C+-C4-Halogenalkyl
tragen kénnen;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
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A C-verknlpftes 5-oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe A1 bis
A14 mit
R10 R10
4 E R IE R IE R IE
S R0 S O R 0
A1 A2 A3 A4
R R R
V' &~
7 t/ 12 14 12 T 4
N R=N_ R _NYN
N 11 11 =
R12’ R R R’
A5 A6 A7
R0 R
prd
S / =~ / o @) 5/ ~ 4
9 5 S 4 R | O
R N\ | \ —N
N 10 =N N R0
R 9 R®
A8 R™ A9 A10 A11
10 R 10
11
|
= N
R = R N =
A12 A13 A14

wobei der Pfeil die Verkniipfungsposition anzeigt und

R® Wasserstoff, Halogen, C+-Ce-Alkyl oder C1-Cs-Halogenalkyl;
besonders bevorzugt Wasserstoff, C1-C4-Alkyl oder C4-C4-Halogenalkyl,
insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder C1-C4-Alkyl;
aufberordentlich bevorzugt Wasserstoff;

R0 Halogen, C+-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl oder C1-Ce-Halogenalkoxy;
besonders bevorzugt Halogen, C+-Cs-Alkyl oder C4-Ce-Halogenalkyl,
insbesondere bevorzugt Halogen oder C1-Ce-Halogenalkyl;
sehr bevorzugt C+-Ce-Halogenalkyl;
auerordentlich bevorzugt C+-Cs-Halogenalkyl
sehr auf3erordentlich bevorzugt CF3;

R Wasserstoff, Halogen, C-Cs-Alkyl oder C4-Ces-Halogenalkyl;



10

15

20

25

30

35

40

WO 2007/093529 PCT/EP2007/051144
26
besonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder C4-C4-Halogenalkyl;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Halogen;
aufderordentlich bevorzugt Wasserstoff; und

R'2 Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, C1-Cs-Halogenalkyl oder Cs-
Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl;
besonders bevorzugt C+-C4-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl, C1-C4-Halogenalkyl
oder C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkyl;
insbesondere bevorzugt C+-Cs-Alkyl oder C+-Cs-Halogenalkyl,
auRerordentlich bevorzugt C+-Cs-Alkyl;
sehr auf3erordentlich bevorzugt CHs;

bedeuten;

besonders bevorzugt A1, A2, A3, A4, A5, A6, A8 oder A9;
wobei R? bis R'? wie voranstehend genannt definiert werden;

auferordentlich bevorzugt A1, A2, A5 oder AG;
wobei R? bis R'? wie voranstehend genannt definiert werden;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R'"  Wasserstoff;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R?  Wasserstoff oder Hydroxy;

besonders bevorzugt Wasserstoff;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R'  Wasserstoff; und
R?  Wasserstoff oder Hydroxy;
besonders bevorzugt Wasserstoff;
bedeuten.
Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R3  C4-Ce-Alkyl oder C1-Ce-Halogenalkyl;
besonders bevorzugt C+-Ce-Alkyl;
insbesondere bevorzugt C+-Cs-Alkyl;
auerordentlich bevorzugt CHs;
bedeutet.
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Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

R*  Wasserstoff oder C1-Cs-Alkyl;
bevorzugt Wasserstoff oder CHs;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

R5

Wasserstoff, C1-Ces-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Co-
Cs-Halogenalkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl, C1-Cs-Cyanoalkyl, C>-Ce-
Cyanoalkenyl, C>-Ce-Cyanoalkinyl, C1-Ce-Hydroxyalkyl, C»>-Ce-Hydroxyalkenyl,
C2-Ces-Hydroxyalkinyl, C3-Ce-Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges
Heterocyclyl,
wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstédndig halogeniert sein kon-
nen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, Cyano, Nitro, C1-Cs-
Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C4-Ce-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy,
Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkoxy,
C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, Amino, C1-Ce-Alkylamino, Di(C+-Cs-
alkyl)amino, C4-Cs-Alkylsulfonylamino, C4-Cs-Halogenalkylsulfonylamino,
Aminocarbonylamino, (C+-Ce-Alkylamino)carbonylamino, Di(C+-Ce-
alkyl)aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C+-Cs-alkyl) tragen kénnen;
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C,-Cs-Alkenyloxy-C+-Cy-alkyl, Co>-Ce-Alkinyloxy-C4-Cs-
alkyl, C4-Ce-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, C>-Cs-Halogenalkenyloxy-C+-Cs-alkyl,
C,-Ce-Halogenalkinyloxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C4-Cs-alkoxy-C4-Cy-alkyl, Ci-
Cs-Alkylthio-C4-Cs-alkyl, Co>-Cs-Alkenylthio-C4-Cs-alkyl, Co-Ce-Alkinylthio-C1-Cs-
alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl-C+-Cs-thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl-C4-Cs-thioalkyl,
C,-Cs-Halogenalkinyl-C4-Cs-thioalkyl, C1-Ce-Alkylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-
Halogenalkylsulfinyl-C1-Cas-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonyl-C+-Cas-alkyl, C1-Ce-
Halogenalkylsulfonyl-C4-C4-alkyl, Amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylamino-C1-Cs-
alkyl, Di(C1-Ce-alkyl)amino-C4-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonylamino-C+-Cs-alkyl, Cs-
Ce-Alkylsulfonyl(C+-Cs-alkyl)amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl, Hydroxycar-
bonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-
Ce-alkyl}aminocarbonyl, Formylamino-C4-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxycarbonylamino-
C1-Cy-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl-C-Ce-alkyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C4-Ces-Halogenalkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylaminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl-(C+-Ce-alkylamino)-C1-Cas-
alkyl, Di(C1-Ce-alkyl)aminocarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, [(C1-Ce-Alkyl)amino-
carbonylamino]C+-Cs-alkyl, [Di(C1-Ce-alkyl)amino-carbonylamino]C+-Cas-alkyl,
Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-C,-C4-alkinyl, Phenyl-C4-Cs-
halogenalkyl, Phenyl-C>-C4-halogenalkenyl, Phenyl-C,-C4-halogenalkinyl, Phe-
nyl-C4-Cs-hydroxyalkyl, Phenyl-C>-C4-hydroxyalkenyl, Phenyl-C,-Cas-
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hydroxyalkinyl, Phenylcarbonyl-C4-C4-alkyl, Phenylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Phe-
nyloxycarbonyl-C1-Cs-alkyl, Phenyloxy-C4-Cs-alkyl, Phenylthio-C+-Cs-alkyl, Phe-
nylsulfinyl-C4-C4-alkyl, Phenylsulfonyl-C1-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C»-Cs-alkenyl, Heteroaryl-C,-Cs-
alkinyl, Heteroaryl-C4-C4-halogenalkyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkenyl, Hetero-
aryl-C>-Cs-halogenalkinyl, Heteroaryl-C1-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryl-Co-Cs-
hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C,-C4-hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-C4-Cs-alkyl,
Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C-Cs-alkyl, Heteroa-
ryloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C1-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, He-
teroarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,

wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder vollstandig
halogeniert sein kénnen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Cyano, Nitro, Cs-
Cs-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C+-C-s-Hydroxyalkyl, C4-Cs-Alkoxy, C1-Ce-
Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C4-Cs-
alkoxy, C1-Ce-Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkoxy, Amino, C1-Cs-Alkylamino, Di(C4-Ce-alkyl)-
amino, C+-Cs-Alkylsulfonylamino, C-Ce-Halogenalkylsulfonylamino, (C1-Ce-
Alkylamino)carbonylamino, Di-(C+-Cs-alkyl)-aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C4-Ce-
alkyl) tragen kdnnen.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

R5

Wasserstoff, C1-Ces-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Co-
Cs-Halogenalkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl, C1-Cs-Cyanoalkyl, C1-Ce-Hydroxyalkyl,
C,-Cs-Hydroxyalkenyl, C,-Ce-Hydroxyalkinyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-
Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein kon-
nen und/oder einen bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, C1-Cs-Alkyl, C1-Ce-
Halogenalkyl, Hydroxycarbonyl und C+-Ce-Alkoxycarbonyl tragen konnen;
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-
alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylthio-C1-Cas-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonylamino-C+-Ca-
alkyl, Hydroxycarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C+-
Cs-Alkoxycarbonyl-C+-C4-alkyl, C1-Ce-Halogenalkoxycarbonyl-C-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonylamino-C1-Cs-alkyl, [(C1-Ce-
Alkylyaminocarbonylamino]C+-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-Alkyl)aminocarbonylamino-Cs-
Cs-alkyl, [Di(C4-Ce-alkylamino)carbonyloxy]C+-Cs-alkyl, Formylamino-C4-Cs-alkyl;
Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-Co-C4-alkinyl, Phenyl-C4-Cs-
halogenalkyl, Phenyl-C>-Cs-halogenalkenyl, Phenyl-C1-C4-hydroxyalkyl, Pheny-
loxy-C+-Cs-alkyl, Phenylthio-C4-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, Phenylsulfo-
nyl-C+-Cs-alkyl;
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C+-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryloxy-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-Cs-alkyl oder Hete-
roarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
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wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder
vollstédndig halogeniert sein kbnnen und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe Cyano, Nitro, C1-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, Hydroxy, C1-Ce-
Alkoxy, C+-Ce-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl,
Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkoxy, C1-Cs-Alkylsulfonylamino und C4-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino tragen kénnen;

besonders bevorzugt Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C2-Cs-Alkenyl, C>-Cs-Alkinyl, C4-
Ce-Halogenalkyl, C,-Cs-Halogenalkenyl, C4-Ce-Hydroxyalkyl, C1-Ce-Alkoxy-C+-Cs-
alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C4-Cs-
Alkoxycarbonyl-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonylamino-C1-Cs-alkyl, [Di(C4-Ces-alkyl)amino)carbonyloxy]C-Cs-alkyl,
Formylamino-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C4-Cy4-alkyl, Phenyl-C2-Cs-alkenyl, Phenyl-Cz-
C4-Alkinyl, Phenyl-C+-Cs-halogenalkyl, Phenyl-C»>-Cs-halogenalkenyl, Phenyl-C+-
Cs-hydroxyalkyl, Phenyloxy-C4-Cs-alkyl, Phenylthio-C+-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-
C1-Cs-alkyl oder Phenylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenylreste partiell oder vollstandig halo-
geniert sein kdnnen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe C4-Cs-
Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C4-Ces-Alkoxy, Hydroxycarbonyl, C1-Ce-Alkoxy-
carbonyl, C4-Cs-Alkylsulfonylamino und C+-Ce-Halogenalkylsulfonylamino
tragen kdnnen;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, Co-Ce-Alkenyl, C>-Cs-Alkinyl,
C1-Cs-Halogenalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl, C4-Ce-Hydroxyalkyl, Hydroxycarbo-
nyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl-C+-Cy-alkyl, [Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-
oxy]C1-Cs-alkyl, Formylamino-C4-Cs4-alkyl;

Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkenyl, Phenyl-C+-C4-hydroxyalkyl oder Phe-
nylthio-C+-Cg-alkyl;

aufberordentlich bevorzugt Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, Co-Ce-Alkenyl, C1-Cs-
Halogenalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl, C1-Ces-Hydroxyalkyl, Formylamino-C4-Cs-
alkyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl oder Phenyl-C4-C4-hydroxyalkyl;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

Ré

Wasserstoff, C1-Ces-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl, Cs-Ce-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, C3-Ce-
Halogenalkenyl, Cs-Ce-Halogenalkinyl, Formyl, C+-Cs-Alkylcarbonyl, Cs-Cs-
Cycloalkylcarbonyl, C>-Cs-Alkenylcarbonyl, C>-Ce-Alkinylcarbonyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl, Cs-Cs-Alkenyloxycarbonyl, Cs-Cs-Alkinyloxycarbonyl, C1-Ce—
Alkylaminocarbonyl, Cs-Cs-Alkenylaminocarbonyl, Cs-Ce-Alkinylaminocarbonyl,
C1-Cs-Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl, N-(C3-Cs-
Alkenyl)-N-(C4-Ces-alkyl}-aminocarbonyl, N-(Cs-Cs-Alkinyl)-N-(C+-Ce-alkyl)-
aminocarbonyl, N-(C+-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)-amino-carbonyl, N-(C3-Ce-
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Alkenyl)-N-(C4-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl, N-(Cs-Cs-Alkinyl)-N-(C1-Ce-alkoxy)-
aminocarbonyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl, (C4-Ce-Alkyl)cyanoimino, (A-
mino)cyanoimino, [(C+-Ce-Alkyl)amino]cyanoimino, Di(C1-Ce-
alkylyaminocyanoimino, C4-Cs-Alkylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxyimino-C-
Cs-alkyl, N-(C4-Cs-Alkylamino)-imino-C+-Cs—alkyl, N-[Di(C1-Ce-alkyl)amino]imino-
C1-Ce-alkyl oder Tri-C1-Cs-alkylsilyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder voll-
standig halogeniert sein kdnnen und/oder eine bis drei der folgenden
Gruppen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Cs-Cycloalkyl, C1-Cs-Alkoxy-
C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cys-alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy, C1-Cs-
Alkylthio, Di(C4-Cs-alkyl)amino, C1-Cs-Alkyl-C4-Cs-alkoxycarbonylamino,
C1-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C4+-Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocar-
bonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C4-Cs-alkylyaminocarbonyl oder Cs-
Cs-Alkylcarbonyloxy;

Phenyl, Phenyl-Cs-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenoxycarbonyl, Phe-

nylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-(C1-Ce-Alkyl)-N-(phenyl)-

aminocarbonyl, Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy;
oder

SOzRé.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der

Ré

Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C3-Ce-Alkenyl, C3-Cs-Alkinyl, Formyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyl, C>-Cs-Alkenylcarbonyl, Cs-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C4-Cs-
Alkoxycarbonyl, C1-Cs-Alkylaminocarbonyl, C1-Cs-Alkylsulfonylaminocarbonyl,
Di-(C4-Ce-alkyl}-aminocarbonyl, N-(C+-Cs-Alkoxy)-N-(C+-Ce-alkyl}-aminocarbonyl,
Di-(C+-Ce-alkyl)-aminothicarbonyl, C4-Ce-Alkoxyimino-C-Ce-alkyl,
wobei die genannten Alkyl, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder voll-
standig halogeniert sein kbnnen und/oder eine bis drei der folgenden Grup-
pen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Cs-Cycloalkyl, C1-C4-Alkoxy, C1-Cs-
Alkylthio, Di-(C1-Cs-alkyl)-amino, C4-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C1-
Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C1-C4-Alkylaminocarbonyl, Di-(C4-Cs-
alkyl)-aminocarbonyl, oder C1-C4-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-C+-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, Phenylsulfonylamino-
carbonyl oder Phenyl-C+-Cs-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylring partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy;
oder
SO2R8,
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besonders bevorzugt Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl,
Formyl, C+-Ce-Alkylcarbonyl, Co-Cs-Alkenylcarbonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Cs-
Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di-(C+-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C+-Ce-
Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)-aminocarbonyl oder Di-(C4-Ce-alkyl}-aminothiocarbonyl,
wobei die genannten Alkyl- oder Alkoxyreste partiell oder vollstédndig halo-
geniert sein kénnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen
kénnen: Cyano, C1-C4-Alkoxy, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, C4-Cs-
Alkylaminocarbonyl, Di-(C+-C4-alkyl)-aminocarbonyl oder C4-Cs-
Alkylcarbonyloxy;
Phenyl-C+-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenylsulfonyl-aminocarbonyl
oder Phenyl-C+-Cs-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylring partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy;
oder
SO2RS;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C3-Ce-Alkenyl, C3-Cs-Alkinyl,
Formyl, C+-Ce-Alkyl-carbonyl, C>-Ces-Alkenylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, Di-
(C1-Ce-alkyl)-amino-carbonyl, N-(C4-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)}-aminocarbonyl,
Di-(C4-Ce-alkyl}-aminothiocarbonyl, Phenyl-C4-Cs-alkyl, Phenylcarbonyl-C4-Cs-
alkyl oder Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylring partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy;
oder
SO2RS;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der

Ré

Wasserstoff, C1-Ces-Alkyl, C3-Ce-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, Formyl, C4-Ce-

Alkylcarbonyl, C>-Cs-Alkenylcarbonyl, Cs-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C4-Cs-

Alkoxycarbonyl, C4-Ce-Alkylaminocarbonyl, Di-(C+-Ce-alkyl}-aminocarbonyl, N-

(C1-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl}-aminocarbonyl, Di-(C1-Ce-alkyl)-

aminothiocarbonyl, C1-Ce-Alkoxyimino-C+-Ce-alkyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- oder Alkoxyreste partiell oder voll-
standig halogeniert sein kbnnen und/oder eine bis drei der folgenden Grup-
pen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Cs-Cycloalkyl, C1-C4-Alkoxy, C1-Cs-
Alkylthio, Di-(C+-Cs-alkyl)}-amino, C+-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C+-
Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C+-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di-(C+-Cs-
alkyl)-aminocarbonyl oder C+-C4-Alkylcarbonyloxy; oder

SO2RS;

bedeutet.
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Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R®  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, Formyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyl, C4-Cs-Alkoxycarbonyl, C4-Ce—Alkylaminocarbonyl, Di-(C+-Ce-alkyl)-
aminocarbonyl, N-(C1-Cs-Alkoxy)-N-(C1-Cs-alkyl}-amino-carbonyl,
insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder C1-C4-Alkyl;
wobei die genannten Alkyl-,und Alkoxyreste partiell oder vollstandig halo-
geniert sein kdnnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen
kénnen: Cyano, C4-C4-Alkoxy, C1-Cs-Alkylaminocarbonyl oder Di-(C1-Cs-
alkyl)-aminocarbonyl;
Phenyl-C+-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, Phenylaminocarbonyl oder N-
(C1-Ce-Alkyl)-N-(phenyl)-aminocarbonyl,
wobei der Phenylring partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Cyano, C1-Cs-
Alkyl oder C4-C4-Halogenalkyl; oder
SO2RE,

besonders bevorzugt Wasserstoff, Formyl, C+-Cs-Alkylcarbonyl, C1-Cs—

Alkylaminocarbonyl, Di-(C+-C4-alkyl)-aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, N-

(C1-Cs-Alkyl)-N-(phenyl)-aminocarbonyl, SO,CHs, SO,CF3 oder SO»(CsHs);
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R7”  Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, Hydroxy oder C1-Cs-Alkoxy;

besonders bevorzugt Wasserstoff oder C4-Ce-Alkyl;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Methyl;

aufberordentlich bevorzugt Wasserstoff;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R8  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl oder Phenyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder durch C4-C4-Alkyl substituiert sein kann;
besonders bevorzugt C+-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl oder Phenyl;
insbesondere bevorzugt Methyl, Trifluormethyl oder Phenyl.
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
R8  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl oder Phenyl,
wobei der Phenylrest partiell halogeniert sein kann und/oder durch C4-Cy-
Alkyl substituiert sein kann;
besonders bevorzugt C+-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl oder Phenyl;
insbesondere bevorzugt Methyl, Trifluormethyl oder Phenyl.
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bedeutet.

Besonders bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der

A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Thienyl, Furyl, Pyra-
zolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl und Pyridyl; wobei die

genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein kon-
nen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C+-Ce-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl
und C4-Ce-Halogenalkyl tragen kénnen;

R'und R?> Wasserstoff;

R3  C4-Cs-Alkyl,
besonders bevorzugt CHs;

R*  Wasserstoff;

R®  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C2-Cs-Alkenyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C2-Ce-
Halogenalkenyl, C+-Ce-Hydroxyalkyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C4-C4-
alkyl oder Phenyl-C+-C4-hydroxyalkyl,

R  Wasserstoff, Formyl, C1-C4-Alkylcarbonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di-(C4-Cs-
Alkyl)-aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, N-(C1-Cs-alkyl)-N-(phenyl)-
aminocarbonyl, SO,CHs;, SO,CF3 oder SO,(CeHs); und

R7”  Wasserstoff

bedeuten.

Auferordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a (entspricht Formel |
mit A = A-1 mit R? = H, R = CF3, R, R?, R* und R” = H; R® = CHj3), insbesondere die
Verbindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.210 der Tabelle 1, wobei die Definitionen der
Variablen A und R?" bis R” nicht nur in Kombination miteinander, sondern auch jeweils
fuir sich allein betrachtet fir die erfindungsgemafien Verbindungen eine besondere
Rolle spielen.

Re_ N
SN_ _R°
O
J / N NH(CH.,) l.a
S H O
CF,
Tabelle 1
Nr. RS RS
l.a.1 H H
l.a.2 CHs H
l.a.3 CH=CH, H
l.a.4 CH=CH(CH3) H
l.a.5 CH=C(CHsa)> H
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Nr. RS RS
l.a.6 C(CHz)=CH: H
l.a.7 C(CH3)=CH(CHs) H
l.a.8 C=CH H
l.a.9 C=CCHjs H
l.a.10 CFs H
l.a.11 CHF2 H
l.a.12 CF2CF3 H
l.a.13 CH>OH H
l.a.14 CH>OCHs H
l.a.15 CH2OC(O)CHjs H
l.a.16 CH(OH)CH20H H
l.a.17 CH2NHC(O)H H
l.a.18 CH2NHC(O)CH3 H
l.a.19 Cyclopropyl H
l.a.20 Cyclopentyl H
l.a.21 Cyclohexyl H
l.a.22 Cyclopenten-2-yl H
l.a.23 Cyclohexen-2-yl H
l.a.24 Tetrahydrofur-2-yl H
l.a.25 Tetrahydrofur-3-yl H
l.a.26 Tetrahydropyran-2-yl H
l.a.27 Tetrahydropyran-3-yl H
l.a.28 Tetrahydropyran-4-yl H
l.a.29 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl H
1.a.30 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl H
l.a.31 H C(OH
l.a.32 CHs C(OH
l.a.33 CH=CH: C(OH
l.a.34 CH=CH(CH3) C(OH
l.a.35 CH=C(CHj3) C(OH
l.a.36 C(CHz)=CH: C(OH
l.a.37 C(CH3)=CH(CHs) C(OH
l.a.38 C=CH C(OH
l.a.39 C=CCHjs C(OH
l.a.40 CFs C(OH
l.a.41 CHF2 C(OH
l.a.42 CF2CF3 C(OH
l.a.43 CH>OH C(OH
l.a.44 CH>OCHs C(OH
l.a.45 CH2OC(O)CHjs C(OH
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l.a.46 CH(OH)CHOH C(OH
l.a.47 CH2NHC(O)H C(OH
l.a.48 CH2NHC(O)CHs C(OH
l.a.49 Cyclopropyl C(OH
l.a.50 Cyclopentyl C(OH
l.a.51 Cyclohexyl C(OH
l.a.52 Cyclopenten-2-yl C(OH
l.a.53 Cyclohexen-2-yl C(OH
l.a.54 Tetrahydrofur-2-yl C(OH
l.a.55 Tetrahydrofur-3-yl C(OH
l.a.56 Tetrahydropyran-2-yl C(OH
l.a.57 Tetrahydropyran-3-yl C(OH
l.a.58 Tetrahydropyran-4-yl C(OH
l.a.59 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl C(OH
l.a.60 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl C(OH
l.a.61 H C(O)CH3
l.a.62 CHas C(O)CH3
l.a.63 CH=CH: C(O)CH3
l.a.64 CH=CH(CHz) C(O)CH3
l.a.65 CH=C(CHs3) C(O)CH3
l.a.66 C(CH3)=CH: C(O)CH3
l.a.67 C(CH3)=CH(CHa) C(O)CH3
l.a.68 C=CH C(O)CH3
l.a.69 C=CCHjs C(O)CH3
l.a.70 CFs C(O)CH3
l.a.71 CHF> C(O)CH3
l.a.72 CF2CF3 C(O)CH3
l.a.73 CH20H C(O)CHs
l.a.74 CH2OCHj3 C(O)CH3
l.a.75 CH,OC(O)CHs C(O)CH3
l.a.76 CH(OH)CHOH C(O)CHs
l.a.77 CH>NHC(O)H C(O)CHs
l.a.78 CH2NHC(O)CHs C(O)CH3
l.a.79 Cyclopropyl C(O)CH3
l.a.80 Cyclopentyl C(O)CH3
l.a.81 Cyclohexyl C(O)CHs
l.a.82 Cyclopenten-2-yl C(O)CH3
l.a.83 Cyclohexen-2-yl C(O)CH3
l.a.84 Tetrahydrofur-2-yl C(O)CH3
l.a.85 Tetrahydrofur-3-yl C(O)CH3
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l.a.86 Tetrahydropyran-2-yl C(O)CH3
l.a.87 Tetrahydropyran-3-yl C(O)CH3
l.a.88 Tetrahydropyran-4-yl C(O)CH3
l.a.89 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl C(O)CH3
l.a.90 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl C(O)CH3
l.a.91 H C(O)NH(CHs3)
l.a.92 CHs C(O)NH(CHs3)
1.a.93 CH=CH: C(O)NH(CHs3)
l.a.94 CH=CH(CHz) C(O)NH(CHs3)
l.a.95 CH=C(CHs3) C(O)NH(CHs3)
1.a.96 C(CH3)=CH: C(O)NH(CHs3)
1.a.97 C(CH3)=CH(CHa) C(O)NH(CHs3)
l.a.98 C=CH C(O)NH(CHs3)
1.a.99 C=CCHs C(O)NH(CHs3)
[.a.100 | CF3 C(O)NH(CHs3)
l.a.101 | CHF: C(O)NH(CHs3)
l.a.102 | CF.CF3 C(O)NH(CHs3)
l.a.103 | CH.OH C(O)NH(CHs3)
l.a.104 | CHOCHs C(O)NH(CHs3)
l.a.105 | CH,OC(O)CH;s C(O)NH(CHs3)
l.a.106 | CH(OH)CH-OH C(O)NH(CHs3)
l.a.107 | CH,NHC(O)H C(O)NH(CHs3)
[.a.108 | CH.NHC(O)CH;3 C(O)NH(CHs3)
[.a.109 | Cyclopropyl C(O)NH(CHs)
l.a.110 | Cyclopentyl C(O)NH(CHs)
l.a.111 | Cyclohexyl C(O)NH(CHs)
l.a.112 | Cyclopenten-2-yl C(O)NH(CHs)
l.a.113 | Cyclohexen-2-yl C(O)NH(CHs)
l.a.114 | Tetrahydrofur-2-yl C(O)NH(CHs)
l.a.115 | Tetrahydrofur-3-yl C(O)NH(CHs)
l.a.116 | Tetrahydropyran-2-yl C(O)NH(CHs3)
l.a.117 | Tetrahydropyran-3-yl C(O)NH(CHs3)
l.a.118 | Tetrahydropyran-4-yl C(O)NH(CHs3)
l.a.119 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl C(O)NH(CHs3)
.a.120 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl C(O)NH(CHs3)
l.a.121 | H C(O)N(CHa)2
l.a.122 | CHs C(O)N(CHa)2
l.a.123 | CH=CH; C(O)N(CHa)2
l.a.124 | CH=CH(CHa) C(O)N(CHa)2
l.a.125 | CH=C(CHjs), C(O)N(CHa)2
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l.a.126 | C(CH3)=CH; C(O)N(CH3)2
l.a.127 | C(CH3)=CH(CHs3) C(O)N(CH3)2
l.a.128 | C=CH C(O)N(CHa)2
l.a.129 | C=CCHs C(O)N(CH3)2
1.a.130 | CF3 C(O)N(CH3)2
[.a.131 | CHF; C(O)N(CH3)2
l.a.132 | CF.CFs C(O)N(CH3)2
l.a.133 | CH,OH C(O)N(CH3)2
l.a.134 | CH,OCHs C(O)N(CHa)o
[.a.135 | CH,OC(O)CH;s C(O)N(CH3)2
l.a.136 | CH(OH)CH-OH C(O)N(CH3)2
l.a.137 | CH,NHC(O)H C(O)N(CH3)2
[.a.138 | CH,NHC(O)CHs C(O)N(CH3)2
l.a.139 | Cyclopropyl C(O)N(CHa)2
l.a.140 | Cyclopentyl C(O)N(CHa)2
l.a.141 | Cyclohexyl C(O)N(CHa)2
l.a.142 | Cyclopenten-2-yl C(O)N(CHa)2
l.a.143 | Cyclohexen-2-yl C(O)N(CHa)2
l.a.144 | Tetrahydrofur-2-yl C(O)N(CHa)2
l.a.145 | Tetrahydrofur-3-yl C(O)N(CHa)2
l.a.146 | Tetrahydropyran-2-yl C(O)N(CHa)2
l.a.147 | Tetrahydropyran-3-yl C(O)N(CHa)2
l.a.148 | Tetrahydropyran-4-yl C(O)N(CHa)2
l.a.149 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl C(O)N(CHa)2
l.a.150 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl C(O)N(CHa)2
l.a.151 | H C(O)OCH;s
l.a.152 | CHs C(O)OCH;s
l.a.153 | CH=CH; C(O)OCH;s
l.a.154 | CH=CH(CHa) C(O)OCH;s
l.a.155 | CH=C(CHjs), C(O)OCH;s
l.a.156 | C(CH3)=CH; C(O)OCH;s
l.a.157 | C(CH3)=CH(CHs3) C(O)OCH;s
l.a.158 | C=CH C(O)OCH;s
l.a.159 | C=CCHs C(O)OCH;s
l.a.160 | CFs C(O)OCH;s
l.a.161 | CHF> C(O)OCH;s
l.a.162 | CF.CF3 C(O)OCH;s
l.a.163 | CH.OH C(O)OCHs
l.a.164 | CHOCHs C(O)OCH;s
l.a.165 | CH,OC(O)CH;s C(O)OCH;s
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l.a.166 | CH(OH)CH-OH C(O)OCHs
l.a.167 | CH,NHC(O)H C(O)OCHs
l.a.168 | CH,NHC(O)CHs C(O)OCH;s
l.a.169 | Cyclopropyl C(O)OCH3
[.a.170 | Cyclopentyl C(O)OCH3
l.a.171 | Cyclohexyl C(O)OCH;s
l.a.172 | Cyclopenten-2-yl C(O)OCH3
[.a.173 | Cyclohexen-2-yl C(O)OCH;s
l.a.174 | Tetrahydrofur-2-yl C(O)OCH3
l.a.175 | Tetrahydrofur-3-yl C(O)OCH3
l.a.176 | Tetrahydropyran-2-yl C(O)OCH3
l.a.177 | Tetrahydropyran-3-yl C(O)OCH3
l.a.178 | Tetrahydropyran-4-yl C(O)OCH3
l.a.179 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl C(O)OCH3
1.a.180 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl C(O)OCH3
l.a.181 | H SO,CHs
l.a.182 | CH3 SO,CHs
[.a.183 | CH=CH: SO,CHs
l.a.184 | CH=CH(CHa) SO,CHs
l.a.185 | CH=C(CHz3), SO,CHs
l.a.186 | C(CHas)=CH> SO,CHs
[.a.187 | C(CHs)=CH(CHz3) SO,CHs
l.a.188 | C=CH SO,CHs
[.a.189 | C=CCHs SO,CHs
1.a.190 [ CF3 SO,CHs
l.a.191 | CHF: SO,CHs
l.a.192 | CF.CFs SO,CHs
l.a.193 | CH.OH SO,CHs
l.a.194 | CH,OCH;s SO,CHs
l.a.195 | CH20C(O)CH;3 SO,CHs
l.a.196 | CH(OH)CH-OH SO,CHs
l.a.197 | CH,NHC(O)H SO,CHs
[.a.198 | CHNHC(O)CHs SO,CHs
[.a.199 | Cyclopropyl SO,CHs
[.a.200 | Cyclopentyl SO,CHs
[.a.201 | Cyclohexyl SO,CHs
[.a.202 | Cyclopenten-2-yl SO2CH3
[.a.203 | Cyclohexen-2-yl SO,CHs
[.a.204 | Tetrahydrofur-2-yl SO,CHs
[.a.205 | Tetrahydrofur-3-yl SO,CHs
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Nr. RS R®
[.a.206 | Tetrahydropyran-2-yl SO,CHs
[.a.207 | Tetrahydropyran-3-yl SO,CHs
[.a.208 | Tetrahydropyran-4-yl SO,CHs
[.a.209 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl SO2CH3
l.a.210 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl SO2CH3

Ebenso aufderordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |.b, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.b.1 bis 1.b.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis .a.210 dadurch unterscheiden, dall A fir A1 mit

R% = CHs3 und R'® = CF3 steht:

R2 }*
SN. R°
0
NH(CH.) b
He— 7 ’
S H O
CF,

Ebenso auferordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I.c, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.c.1 bis 1.c.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.210 dadurch unterscheiden, dafl A fir A2 mit R® = H

und R =CF; steht:

Ebenso aufderordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |.d, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.d.1 bis 1.d.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis .a.210 dadurch unterscheiden, daf® A fir A3 mit R® = H

und R'° = CF; steht:
Re [
\N R5

O

J I N NH(CHB)
I

o) H 0]

CF3

l.c

l.d
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Ebenso aulterordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.e, insbesondere
die Verbindungen der Formel l.e.1 bis |.e.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis l.a.210 dadurch unterscheiden, daf} A fir A3 mit R® =
CHs und R0 = CF3 steht:

R2 H
\N R5
O
NH(CH.,)
He—¢ 7 N ’
o) H O
CF3

Ebenso auflerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.f, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.f.1 bis 1.f.210, die sich von den entsprechenden Verbin-
dungen der Formel l.a.1 bis 1.a.210 dadurch unterscheiden, daf® A fiir A4 mit R®=H

und R'° = CF; steht:

Ebenso aulRerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.g, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.g.1 bis 1.9.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis l.a.210 dadurch unterscheiden, daf A flir A5 mit R0 =
CF3, sowie R" und R'? = H steht:

Re [
SNo R
F.C o)
y N NH(CH.,)
NG |
/N H 0]

Ebenso aufderordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |.h, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.h.1 bis 1.h.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis l.a.210 dadurch unterscheiden, dafy A fir A5 mit R0 =
CFs3, R" = H und R'? = CHj3 steht:

l.e

|.f
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Re |
\N R5 I h
F.C 0
Y NH(CH,)
N |
/N H O
H.C

Ebenso auflerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.j, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.j.1 bis 1.j.210, die sich von den entsprechenden Verbin-
5 dungen der Formel l.a.1 bis .a.210 dadurch unterscheiden, daf A fir A mit R°=H

und R'° = CF; steht:
R [
\N R5 ¥
0 ]
<S / Nj%rNH(CHg)
\ I
N H 0]
CF,

Ebenso auferordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |k, insbesondere
10  die Verbindungen der Formel |.k.1 bis 1.k.210, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis l.a.210 dadurch unterscheiden, daf} A fir A8 mit R® =

CHs3 und R'9 = CF; steht:

R2 H
SN. R
0 /\@r .
S NH(CH.,)
H,C N
\ |
%kaH O
CF,

15 Ebenso auferordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.1, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.1.1 bis 1.1.210, die sich von den entsprechenden Verbin-
dungen der Formel l.a.1 bis 1.a.210 dadurch unterscheiden, daf® A fir A10 mit R® = CHs

und R'° = CF; steht:

R2 i
SN. R
0 j%r .
o) NH(CH.,)
H,C N
\ |
%kaH O
CF,

Kk
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Ebenso auf3erordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I.m, insbesonde-

re die Verbindungen der Formel I.m.1 bis I.m.210, die sich von den entsprechenden

Verbindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.210 dadurch unterscheiden, daf A fir A11 mit
5 R%=CHsund R'" = CF; steht:

R [
\N R?
N NH(CH,)
HBC\</fJ\[Tl I
o) H
CF3

.m

10  Die benzoylsubstituierten Alanine der Formel | sind auf verschiedene Art und Weise
erhaltlich, beispielsweise nach folgenden Verfahren:

Verfahren A

Alaninderivate der Formel V werden zundchst mit Heteroarylsdure(derivate)n der For-
15 mel IV zu entsprechenden Heteroaroylderivaten der Formel Ill umgesetzt, welche an-

schlieffend mit Aminen der Formel Il zu den gewlinschten heteroaroyl-substituierten

Alaninen der Formel | reagieren:

6 ! R’ R’
RN/ R, o R/ R® R/ R°
N /R . )L N/ R* N/ R*
A~ L Q +HNReR? © =2
H. = c —— N,
’Tl v A ’Tl Il A ’Tl R
R' o R' o) R' o)
Vv i |

20 L' steht fUr eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fir Hydroxy oder C4-Ce-
Alkoxy.

L2 steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. flir Hydroxy, Halogen,
C1-Ce-Alkylcarbonyl, Cs-Ce-Alkoxycarbonyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Iso-
25  ureyl.

Die Umsetzung der Alaninderivate der Formel V mit Heteroarylsdure(derivate)n der

Formel IV, wobei L? fur Hydroxy steht, zu Heteroaroylderivaten der Formel Il erfolgt in

Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und einer Base Ublicherweise bei Temperaturen
30 von 0 °C bis zum Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 110°C,
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besonders bevorzugt bei Raumtemperatur, in einem inerten organischen Losungsmittel
[vgl. K. C. Nicolaou et al., J. of the Am. Chem. Soc. (2005), 127(31), 11176-11183;
Shu-Sin Chng et al., Tetrahedron Lett. (2004}, 45(52), 9501-9504; Werner W. K. R.
Mederski et al., Bioorganic & Medicinal Chemistry Letters (2004), 14 (23), 5817-5822;
Romano Silvestri et al., J. of Med. Chem. (2004), 47(15), 3892-3896; P. Rzepecki et
al., J. of Org. Chem. (2004}, 69(16), 5168-5178; Justin Bower et al., Bioorg. and Med.
Chem. Lett. (2003), 13(15), 2455-2458; Jill Arrowsmith et al., J. of Med. Chem. (2002},
45(25), 5458-5470; Ashraf Briket al., Chemistry and Biology (2002), 9(8), 891-896;
Andrew D.Abell et al., Tetrahedron Lett. (2002), 43(20), 3673-3675; John F. Okonya et
al., J. of Org. Chem. (2002}, 67(4), 1102-1108; George R. Pettit et al., J. of Org. Chem.
(1985), 50(15), 2654-2659].

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B. polystyrolgebun-
denes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid, Carbonyldiimidazol, Chlorkoh-
lensdureester wie Methylchloroformiat, Ethylchloroformiat, Isoropylchloroformiat, Isobu-
tylchloroformiat, sec-Butylchloroformiat oder Allylchloroformiat, Pivaloylchlorid, Poly-
phosphorsadure, Propanphosphonsdureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolidinyl)-
phosphorylchlorid (BOPCI) oder Sulfonylchloride wie Methansulfonylchlorid, Toluolsul-
fonylchlorid oder Benzolsulfonylchlorid.

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlo-
rid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und
Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-
Butylmethylketon, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid
(DMA) und N-Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind
Methylenchlorid, THF und Wasser.

Es kénnen auch Gemische der genannten Loésungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall-
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime-
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, aufierdem organische Basen,
z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N-
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin,
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders
bevorzugt werden Natriumhydroxid, Triethylamin und Pyridin.
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Die Basen werden im allgemeinen in dquimolar Mengen eingesetzt. Sie kbnnen aber
auch im Uberschul oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet werden.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, IV in einem Uberschul bezogen auf V einzusetzen.

Die Reaktionsgemische werden in Ublicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Reinigung
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z. T. in Form zaher Ole an,
die unter vermindertem Druck und bei maRig erhdhter Temperatur von fllichtigen Antei-
len befreit oder gereinigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe
erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristallisieren oder Digerieren er-
folgen.

Die Umsetzung der Alaninderivate der Formel V mit Heteroarylsdure(derivate)n der
Formel 1V, wobei L2 fir Halogen, C1-Cs-Alkylcarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, C4-Cs-
Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Isoureyl steht, zu Heteroaroylderivaten der Formel Ili
erfolgt in Gegenwart einer Base Ublicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum
Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevor-
zugt bei Raumtemperatur in einem inerten organischen L&sungsmittel [vgl. K. C. Nico-
laou et al., J. of the Am. Chem. Soc. (2005), 127(31), 11176-11183;Shu-Sin Chng et
al., Tetrahedron Lett. (2004), 45(52), 9501-9504; Werner W. K. R. Mederski et al.,
Bioorganic & Medicinal Chemistry Letters (2004), 14 (23), 5817-5822; Romano Silvestri
et al., J. of Med. Chem. (2004), 47(15), 3892-3896; P. Rzepecki et al., J. of Org. Chem.
(2004), 69(16), 5168-5178; Justin Bower et al., Bioorg. and Med. Chem. Lett. (2003),
13(15), 2455-2458; Jill Arrowsmith et al., J. of Med. Chem. (2002), 45(25), 5458-5470;
Ashraf Briket al., Chemistry and Biology (2002), 9(8), 891-896;

Andrew D.Abell et al., Tetrahedron Lett. (2002), 43(20), 3673-3675; John F. Okonya et
al., J. of Org. Chem. (2002}, 67(4), 1102-1108; George R. Pettit et al., J. of Org. Chem.
(1985), 50(15), 2654-2659].

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlo-
rid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butyl-
methylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und Pro-
pionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butylmethylketon,
sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid (DMA) und N-
Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind Methylenchlo-
rid, THF und Wasser.
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Es kbnnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall-
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime-
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, aufierdem organische Basen,
z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N-
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin,
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders
bevorzugt werden Natriumhydroxid, Triethylamin und Pyridin.

Die Basen werden im allgemeinen in dquimolar Mengen eingesetzt. Sie kbnnen aber
auch im Uberschulk oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet werden.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, IV in einem Uberschul bezogen auf V einzusetzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Nattirlich kdnnen auch in analoger Weise zunachst die Alaninderivate der Formel V mit
Aminen der Formel Il zu den entsprechenden Amiden umgesetzt werden, welche dann
mit Heteroarylsdure(derivate)n der Formel IV zu den gewiinschten heteroaroyl-
substituierten Alaninen der Formel | reagieren.

Die fur die Herstellung der Heteroaroylderivate der Formel 1l bendtigten Alaninderivate
der Formel V (z.B. mit L' = Hydroxy oder C4-Ce-Alkoxy) sind, auch in enantiomeren-
und diastereomerenreiner Form, in der Literatur bekannt oder kdnnen geman der zitier-
ten Literatur hergestellt werden:

1. Kondensation von dem Enolat eines Glycin-Derivates mit einem Imin-Derivat

[vgl. Franklin A. Davis et al., Org. Lett. (2004), 6(14), 2397-2399; Alma Viso et al., J. of
Org. Chem. (2004), 69(5), 1542-1547; Luca Bernardi et al., J. of Org. Chem. (2003),
68(7), 2583-2591; lvanka K. Kavrakova et al, J. of Chem. Res., Synopses (1993), (5),
186-187.]

2. Reduktion eines Azids
[vgl. Mark E. Bunnage et al., Organ. and Biomol. Chem. (2003), 1(21), 3708-3715;
Anthony J.Burke et al., Synlett (1996), (7), 621-622.]
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3. Nucleophile Offnung eines Aziridins
[vgl. Michael A. Letavic et al., Bioorg. and Méd. Chem. Lett. (2003), 13(19), 3243-3246;
Tushar K.Chakraborty et al., Chem. Lett. (2003), 32(1), 82-83; K.-D. Lee et al.,
Tetrahedron (2001), 57(39), 8267-8276; Luciano Antolini et al., J. of Org. Chem.
(1997), 62(25), 8784-8789; Johan Legters et al., Rec. des Trav. Chim. Pays-Bas
(1992), 111(2), 59-68 ]

4. Addition von Nitroenolaten an Glycinimine und anschlieffende Reduktion:
[vgl. Nagatoshi Nishiwaki et al., Angew. Chem., Int. Ed. (2001), 40(16), 2992-2995;
Kristian Rahbek Knudsen et al., J. of the Am. Chem. Soc. (2001), 123(24), 5843-5844]

5. Hydrierung von Diaminoacrylaten

[vgl. Andrea J.Robinson et al., J. of Org. Chem. (2001), 66(12), 4148-4152;

Ryoichi Kuwano et al., Tetrahedron Asym. (1998), 9(16), 2773-2775;

Hiroyuki Setoi et al., Chem. and Pharm. Bull. (1989), 37(4), 1126-1127;

Piedad Fernandez-Resa et al., J. of the Chem. Soc. Perkin Trans. 1 (1989), (1), 67-71]

6. Oxidative Diaminierung von Acrylaten
[vgl. Guigen Li et al., Tetrahedron Lett. (2000), 41(45), 8699-8703]

7. Offnung von Imidazolinen
[vgl. Tamio Hayashi et al., Tetrahedron Lett. (1996), 37(28), 4969-4972; Peter J.Dunn
et al., J. of Org. Chem. (1990), 55(17), 5017-5025.]

8. Addition eines N-Nucleophils an ein Aminoacrylat

[vgl. B. Narasimhulu Naidu et al., J. of Org. Chem. (2003), 68(26), 10098-10102;
Daeock Choi et al., Tetrahedron Lett. (1995), 36(41), 7371-7374; Montserrat Perez et
al., Tetrahedron (1995), 51(30), 8355-8362 ; Rolf Meyer et al., Justus Liebigs Ann.
Chem. (1977), (7), 1183-1193.]

Die fUr die Herstellung der Heteroaroylderivate der Formel Il bendétigten Heteroaryl-
saure(derivate) der Formel IV kdnnen kauflich erworben werden oder kbnnen analog
zu literaturbekannten Vorschrift hergestellt werden [z.B. Chang-Ling Liu et al., J. of
Fluorine Chem. (2004), 125(9), 1287-1290; Manfred Schlosser et al., Europ. J. of Org.
Chem. (2002), (17), 2913-2920; Hoh-Gyu Hahn et al., Agricult. Chem. and Biotech.
(English Edition) (2002), 45(1), 37-42; Jonatan O Smith et a., J. of Fluorine Chem.
(1997), Vol. 1996-1997, 81(2), 123-128 ; Etsuji Okada et al., Heterocycles (1992),
34(4), 791-798; Aliyu B.Abubakar et al., J. of Fluorine Chem. (1991), 55(2), 189-198; J.
Leroy, J of Fluorine Chem. (1991), 53(1), 61-70; Len F. Lee et al., J. of Heterocyclic
Chem. (1990), 27(2), 243-245; Len F. Lee et al., J. of Heterocyclic Chem. (1985),
22(6), 1621-1630; Jacques Leroy et al., Synthesis (1982), (4), 313-315]
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Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel lll mit L' = Hydroxy bzw. deren
Salze mit Aminen der Formel Il zu den gewtlinschten heteroaroyl-substituierten Alani-
nen der Formel | erfolgt in Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und gegebenenfalls
in Gegenwart einer Base Ublicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Siedepunkt
des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt bei
Raumtemperatur in einem inerten organischen Losungsmittel. [vgl. Perich, J. W.,
Johns, R. B., J. Org. Chem. 53 (17), 4103-4105 (1988); Somlai, C. et al., Synthesis
(3), 285-287 (1992) ; Gupta, A. et al., J. Chem. Soc. Perkin Trans. 2, 1911 (1990},
Guan et al., J. Comb. Chem. 2, 297 (2000)].

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B.
polystyrolgebundenes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid,
Carbonyldiimidazol, Chlorkohlenséureester wie Methylchloroformiat,
Ethylchloroformiat, Isoropylchloroformiat, Isobutylchloroformiat, sec-Butylchloroformiat
oder Allylchloroformiat, Pivaloylchlorid, Polyphosphorséure,
Propanphosphonsaureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolidinyl)-phosphorylchlorid (BOPCI)
oder Sulfonylchloride wie Methansulfonylchlorid, Toluolsulfonylchlorid oder
Benzolsulfonylchlorid.

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cs-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie
Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether,
tert.-Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril
und Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-
Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol
und tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid
(DMA) und N-Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind
Methylenchlorid, THF, Methanol, Ethanol und Wasser.

Es kénnen auch Gemische der genannten Loésungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall-
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime-
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, aufierdem organische Basen,
z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N-
Methylmorpholin, und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin,
Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders
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bevorzugt werden Natriumhydroxid, Triethylamin, Ethyldiisopropylamin, N-
methylmorpholin und Pyridin.

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie kbnnen a-
ber auch &quimolar, im Uberschul oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet
werden.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein Il in einem Uberschul bezogen auf lll einzusetzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel lll mit L' = C4-Ce-Alkoxy mit Ami-
nen der Formel Il zu den gewlinschten heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel |
erfolgt tUblicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Siedepunkt des Reaktions-
gemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt bei Raumtemperatur in
einem inerten organischen Losungsmittel gegebenenfalls in Gegenwart einer Base
[vgl. Kawahata, N. H. et al., Tetrahedron Lett. 43 (40), 7221-7223 (2002); Takahashi,
K. etal., J. Org. Chem. 50 (18), 3414-3415 (1985); Lee, Y. et al., J. Am. Chem. Soc.
121 (36), 8407-8408 (1999)].

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cs-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlo-
rid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und
Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-
Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol
und tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid (DMF), Dimethylacetamid
(DMA) und N-Methylpyrrolidon (NMP) oder auch in Wasser, besonders bevorzugt sind
Methylenchlorid, THF, Methanol, Ethanol und Wasser.

Es kénnen auch Gemische der genannten Loésungsmittel verwendet werden.

Die Umsetzung kann gegebenenfalls in Gegenwart einer Base erfolgen. Als Basen
kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdalkalimetall-
hydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calciumhydroxid,
Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calciumoxid und
Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhydrid, Natrium-
hydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate wie
Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalimetallhydrogencar-
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bonate wie Natriumhydrogencarbonat, auf’erdem organische Basen, z.B. tertidre Ami-
ne wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin, N-Methylmorpholin, und N-
Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer-
den Natriumhydroxid, Triethylamin, Ethyldiisopropylamin, N-methylmorpholin und Pyri-
din.

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie kbnnen a-
ber auch &quimolar, im Uberschul oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet
werden.

Die Edukte werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, Il in einem Uberschul® bezogen auf Il einzusetzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Die fur die Herstellung der heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel | bendtigten
Amine der Formel Il kbnnen kauflich erworben werden.

Verfahren B

Heteroaroylderivate der Formel lll mit R® = RX und R” = Wasserstoff kbnnen auch er-
halten werden, indem acylierte Glycin-Derivate der Formel VIII, wobei die Acylgruppe
eine abspaltbare Schutzgruppe wie Benzyloxycarbonyl (vgl. Vllla mit £ = Benzyl) oder
tert.-Butyloxycarbonyl (vgl. Vllla mit £ = tert-Butyl) sein kann, mit Iminoverbindungen
VII zu entsprechenden Aldolprodukten VI mit R® = RXund R” = Wasserstoff kondensiert
werden. Anschlieliend wird die Schutzgruppe abgespalten und das so entstandene
Alaninderivat der Formel V mit R® = RX und R” = Wasserstoff mit Heteroarylsau-
re(derivate)n der Formel IV acyliert.

Analog kann auch ein acyliertes Glycin-Derivat der Formel VIII, wobei die Acylgruppe
ein substituierter Heteroarolyrest (vgl. VIIIb) ist, unter BaseneinfluR mit einer Iminover-
bindung VIl zum Heteroaroylderivat Ill mit R = RX und R” = Wasserstoff umgesetzt
werden:
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mit R = RXund R”"=H

RX steht flr R® oder fir eine abspaltbare Schutzgruppe wie C+-Cs-Alkyloxycarbonyl
(z.B. tert.-Butyloxycarbonyl), C1-Ce-Alkylsulfinyl (z.B. tert.-Butylsulfinyl) oder gegebe-
nenfalls durch Cs-Ce-Alkyl substituiertes Arylsulfinyl (z.B. Toluylsulfinyl).

L steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. flir Hydroxy oder C4-Ce-
Alkoxy.

L2 steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. flir Hydroxy, Halogen,
C1-Ce-Alkylcarbonyl, Cs-Ce-Alkoxycarbonyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Iso-
ureyl.

Die Umsetzung der Glycinderivate VIII mit Iminoverbindungen VIl zum entsprechenden
Aldolprodukt VI mit R® = RX und R” = Wasserstoff bzw. Heteroaroylderivat Ill mit R =
RXund R” = Wasserstoff erfolgt (iblicherweise bei Temperaturen von -100°C bis zum
Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevorzugt -80°C bis 20°C, insbesondere bevor-
zugt -80°C bis -20°C, in einem inerten organischen Losungsmittel in Gegenwart einer
Base [vgl. F. A. Davis, Organic letters (2004) 6 (16), 2789 - 2792].

Geeignete Lésungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, sowie Dimethylsulfoxid, Di-
methylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Diethylether, Dioxan und
Tetrahydrofuran.
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Es kénnen auch Gemische der genannten Loésungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydride wie Lithiumhydrid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid,
Alkalimetallamide wie Lithiumisopropylamid und Lithiumhexamethyldisilazid, metallor-
ganische Verbindungen, insbesondere Alkalimetallalkyle wie Methyllithium, Butyllithium
und Phenyllithium, sowie Alkalimetall- und Erdalkalimetallalkoholate wie Natrium-
methanolat, Natriumethanolat, Kaliumethanolat, Kalium- tert.-Butanolat, Kalium-tert.-
Pentanolat und Dimethoxymagnesium, aufierdem organische Basen, z.B. tertidre Ami-
ne wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin und N-Methylpiperidin, Pyri-
din, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-Dimethylaminopyridin sowie bicyc-
lische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt werden Natriumhydrid, Lithiumhexa-
methyldisilazid und Lithiumdiisopropylamid.

Die Basen werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen eingesetzt, sie kbnnen aber
auch katalytisch, im Uberschuf oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet wer-
den.

Die Edukte werden im allgemeinen in &quimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, die Base und/oder die Iminoverbindungen VIl in einem Uber-
schufld bezogen auf die Glycinderivate VIII einzusetzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Die flr die Herstellung der Heteroaroylderivate Il mit R® = RX und R” = Wasserstoff
bendtigten Glycinderivate der Formel VIII kdnnen kauflich erworben werden, sind in der
Literatur bekannt [z. B. H. Pessoa-Mahana et al., Synth. Comm. 32, 1437 (2002] oder
kénnen geman der zitierten Literatur hergestellt werden.

Die Abspaltung der Schutzgruppe X zu Alaninderivaten der Formel V mit R® = RX und
R7 = Wasserstoff erfolgt nach literaturbekannten Methoden [vgl. J.-F. Rousseau et al.,
J. Org. Chem. 63, 2731-2737 (1998) ); J. M. Andres, Tetrahedron 56, 1523 (2000)]; im
Fall von £ = Benzyl durch Hydrogenolyse, bevorzugt durch Wasserstoff und Pd/C in
Methanol; im Fall von £ = tert.-Butyl durch S&ure, bevorzugt Salzsaure in Dioxan.

Die Umsetzung der Alaninderivate V mit R® = RX und R7= Wasserstoff mit Heteroaryl-

saure(derivate)n IV zu Heteroaroylderivaten Il mit R® = RX und R” = Wasserstoff erfolgt
Ublicherweise analog der unter Verfahren A genannten Umsetzung der Alaninderivate
der Formel V mit Heteroarylsdure(derivate)n der Formel IV zu Heteroaroylderivaten Ill.

Die, falls R* fUr eine abspaltbare Schutzgruppe steht, gegebenenfalls notwendige Ab-
spaltung dieser Schutzgruppe R* erfolgt nach literaturbekannten Methoden [vgl. J.-F.
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Rousseau et al., J. Org. Chem. 63, 2731-2737 (1998) ); J. M. Andres, Tetrahedron 56,
1523 (2000)]; im Fall von ¥ = Benzyl durch Hydrogenolyse, bevorzugt durch Wasser-
stoff und Pd/C in Methanol; im Fall von X = tert.-Butyl durch Sdure, bevorzugt Salzsau-
re in Dioxan.

Die auf diesem Weg erhaltlichen Heteroaroylderivate der Formel lll mit R und R” =
Wasserstoff lassen sich mit Aminen der Formel Il analog zu Verfahren A zu den ge-
wulinschten heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit R” = Wasserstoff um-
setzen, welche dann mit Verbindungen der Formel IX zu heteroaroyl-substituierten

10  Alaninen der Formel | derivatisiert werden kénnen [vgl. z.B. Yokokawa, F. et al., Tetra-
hedron Lett. 42 (34), 5903-5908 (2001); Arrault, A. et al., Tetrahedron Lett. 43( 22),
4041-4044 (2002)].

Ebenso kénnen die Heteroaroylderivate der Formel 11l mit R® und R” = Wasserstoff

15  zundachst mit Verbindungen der Formel IX zu weiteren Heteroaroylderivaten der Formel
I mit R = Wasserstoff derivatisiert werden [vgl. z.B. Jung-Hui Sun et al., Heterocycles
(2004), 63(7), 585-1599; Christian Lherbet et al., Bioorg. and Med. Chem. Lett. (2003),
13(6), 997-1000; Masami Otsuka et al., Chem. and Pharm. Bull. (1985), 33(2), 509-
514; J. R Piper et al., J. of Med. Chem. (1985), 28(8), 1016-1025] und anschlief3end

20  analog zu Verfahren A mit Aminen der Formel Il zu den gewiinschten heteroaroyl-
substituierten Alaninen der Formel | mit R” = Wasserstoff umgesetzt werden:

5 R®
H N R HN LR’
O O Rz
PS 1 + HNR2R3 | IS NT
L A~ N R
AT N |
||q1 o) R1 O
Il |
mit Ré und R” = H mit R® und R”=H
R6-3 l IX R6- 3 l IX
H
6 | 5 H 5
RN SR R~ R
O R
J\ ! HNR2R3 || i R’
+ -~
I, |
R O 1 o)
1l |
mit R7 = H mit R7 = H

L steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fir Hydroxy oder C1-Ce-
25  Alkoxy.
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L3 steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fir Halogen, Hydroxy,
oder C1-Ce-Alkoxy.

Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel Il (mit R” = Wasserstoff und gege-
benenfalls mit R® = Wasserstoff) mit Aminen der Formel Il zu heteroaroyl-substituierten
Alaninen der Formel | (mit R” = Wasserstoff und gegebenenfalls mit R® = Wasserstoff)
erfolgt Ublicherweise analog der unter Verfahren A geschilderten Umsetzung der Hete-
roaroylderivate der Formel Il mit Aminen der Formel II.

Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel Ill mit R® und R” = Wasserstoff
bzw. der heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit R® und R” = Wasserstoff
mit Verbindungen der Formel IX zu Heteroaroylderivaten der Formel lll mit R” = Was-
serstoff bzw. heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit R” = Wasserstoff er-
folgt Ublicherweise bei Temperaturen von 0°C bis 100°C, vorzugsweise 10°C bis 50°C,
in einem inerten organischen Losungsmittel in Gegenwart einer Base [vgl. z.B. Jung-
Hui Sun et al., Heterocycles (2004), 63(7), 585-1599; Christian Lherbet et al., Bioorg.
and Med. Chem. Lett. (2003), 13(6), 997-1000; Masami Otsuka et al., Chem. and
Pharm. Bull. (1985), 33(2), 509-514; J. R Piper et al., J. of Med. Chem. (1985), 28(8),
1016-1025].

Geeignete Lésungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propi-
onitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butylmethylketon,
Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol,
sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevor-
zugt Dichlormethan, tert.-Butylmethylether, Dioxan und Tetrahydrofuran.

Es konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetallamide wie Lithiuma-
mid, Natriumamid und Kaliumamid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate wie Li-
thiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalimetall-
hydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, metallorganische Verbindungen,
insbesondere Alkalimetallalkyle wie Methyllithium, Butyllithium und Phenyllithium, Al-
kylmagnesiumhalogenide wie Methylmagnesiumchlorid sowie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallalkoholate wie Natriummethanolat, Natriumethanolat, Kaliumethanolat, Kali-
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um- tert.-Butanolat, Kalium-tert.-Pentanolat und Dimethoxymagnesium, auf’erdem or-
ganische Basen, z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethy-
lamin und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer-
den Natriumhydroxid, Natriumhydrid und Triethylamin.

Die Basen werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen eingesetzt, sie kénnen aber
auchkatalytisch, im Uberschuf® oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet wer-
den.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, die Base und/oder IX in einem UberschuR bezogen auf Il bzw. |
einzusetzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Verfahren C
Heteroaroxyl-Derivate der Formel Il mit R8 und R” = Wasserstoff kbnnen auch erhalten
werden, indem Glycin-Derivate der Formel XII mit einer Nitroverbindung der Formel Xl
zu Nitro-Anilinderivaten der Formel X umgesetzt und anschlief3end reduziert werden:

5

ON 5
O L* R’ HN RR4

)J\ ! H Reduktion
—_—
R 0] ase
(0]

Xl X "
mit RE und R”=H

L steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. Hydroxy oder C4-Cs-
Alkoxy.

L steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. Halogen wie Chlor oder
Brom.

Die Umsetzung der Nitroverbindung XI mit dem Glycin-Derivat XlI erfolgt Ublicherweise
bei einer Temperatur von —100°C bis zum Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevor-
zugt bei —-80°C bis 20°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in Gegenwart
einer Base (vgl. Vicky A. Burgess et al., Aust. J. of Chem. (1988), 41(7), 1063-1070).
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Geeignete Ldosungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propi-
onitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butylmethylketon,
Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol,
sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevor-
zugt Dichlormethan, tert.-Butylmethylether, Dioxan und Tetrahydrofuran.

Es kbnnen auch Gemische der genannten Lésungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetallamide wie Lithiuma-
mid, Natriumamid und Kaliumamid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate wie Li-
thiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalimetall-
hydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, metallorganische Verbindungen,
insbesondere Alkalimetallalkyle wie Methyllithium, Butyllithium und Phenyllithium, Al-
kylmagnesiumhalogenide wie Methylmagnesiumchlorid sowie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallalkoholate wie Natriummethanolat, Natriumethanolat, Kaliumethanolat, Kali-
um- tert.-Butanolat, Kalium-tert.-Pentanolat und Dimethoxymagnesium, auf’erdem or-
ganische Basen, z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethy-
lamin und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer-
den Natriumhydroxid, Natriumhydrid und Triethylamin.

Die Basen werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen eingesetzt, sie kénnen aber
auchkatalytisch, im Uberschuf® oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet wer-
den.

Die Edukte werden im allgemeinen in dquimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, die Base und/oder Xl in einem Uberschuf® bezogen auf XII einzu-

setzen.

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Die bendtigten Nitroverbindung der Formel XI kénnen kauflich erworben werden.
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Die bendtigten Glycin-Derivate der Formel XII kbnnen analog literaturbekannter Me-
thoden (vgl. Vicky A. Burgess et al., Aust. J. of Chem. (1988), 41(7), 1063-1070) erhal-
ten werden.

Die Reduktion der Nitro-Anilinderivate der Formel X erfolgt tblicherweise bei einer
Temperatur von —100°C bis zum Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevorzugt —-80°C
bis 20°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel mit einem Reduktionsmittel. (vgl.
Vicky A. Burgess et al., Aust. J. of Chem. (1988), 41(7), 1063-1070).

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid,
Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-
Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und
Propionitril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-
Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol
und tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid,
besonders bevorzugt Toluol, Methylenchlorid oder tert. Butylmethylether.

Geeignete Reduktionsmittel sind Ubergangsmetall-Katalysatoren (z.B. Pd/C oder Ra-
ney-Ni) in Kombination mit Wasserstoff.

Die Aufarbeitung und Isolierung des Produkts kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Heteroaroylderivate der Formel Il

R
R/ R°
N R*
0 I,
PN L
Ay
R’ 0

wobei A, R' sowie R, R®, R6 und R” die voanstehend genannten Bedeutungen haben
und L fur eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. flir Hydroxy oder C4-Cs-
Alkoxy steht, sind ebenfalls ein Gegenstand der vorliegenden Erfindung.
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Die besonders bevorzugten Ausflihrungsformen der Zwischenprodukte in Bezug auf
die Variablen entsprechen denen der Reste A, R! sowie R* bis R” der Formel I.

Besonders bevorzugt werden Heteroaroylderivate der Formel Ill, in der

A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Thienyl, Furyl, Pyra-
zolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl und Pyridyl; wobei die

genannten Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert sein kon-
nen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C+-Ce-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl,
und C4-Ce-Halogenalkyl tragen kénnen;

R'"  Wasserstoff;

R*  Wasserstoff;

R®  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C>-Cs-Alkenyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C2-Ce-
Halogenalkenyl, C+-Ce-Hydroxyalkyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C4-C4-
alkyl oder Phenyl-C+-C4-hydroxyalkyl,

R  Wasserstoff, Formyl, C1-C4-Alkylcarbonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di-(C4-Cs-
Alkyl)-aminocarbonyl, Phenylaminocarbonyl, N-(C1-Cs-alkyl)-N-(phenyl)-
aminocarbonyl, SO>CHs, SO,CF3 oder SO»(CeHs); und

R7  Wasserstoff;

bedeuten.

Die folgenden Beispiele dienen der Erlauterung der Erfindung.
Herstellungsbeispiele
Beispiel 1

N-[(25)-3-(Methylamino)-2-({[ 1-methyl-3-(trifluormethyl}-1H-pyrazol-4-yljcarbonyl}-
amino)-3-oxopropyl]-O-tert-butylcarbamat (Nr. 3.11)

1.1) (2S)-3-[(tert-Butoxycarbonylyamino]-2-({[1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-
yl] carbonyl}amino)propionsduremethylester (Nr 2. 1)

(HyC),C™

Zu einer Losung von 14.7 g (67.8 mmol) (2S)-2-Amino-3-[(tert-butoxycarbonyl)amino]-
propionsauremethylester-Hydrochlorid und 9.9 g (125.3 mmol) Pyridin in Dichlor-
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methan wurden 12.3 g (567.9 mmol) 1-Methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-
carbonsaurechlorid bei einer Temperatur von 0 °C zugetropft. Das erhaltene Reak-
tionsgemisch wurde fiir weitere 16 Stunden bei Raumtemperatur gerGhrt und anschlie-
Rend mit verdlnnter Salzsdure (2 M) versetzt. AnschlieRend wurden die Phasen ge-
trennt und die organische Phase mit Natriumcarbonatlésung gewaschen und getrock-
net. Nach Entfernen des Lésungsmittels erhielt man 16.6 g der Titelverbindung als
Feststoff, der ohne weitere Reinigung in die nachfolgende Reaktion eingesetzt wurde.
"H-NMR (DMSO): & = 1.35 (s, 9H); 3.25-3.45 (m, 2H); 3.60 (s, 3H); 3.95 (s, 3H); 4.45
(g, 1H); 6.95 (br t, 1H); 8.35-8.45 (m, 2H).

1.2) N-[(2S)-3-(Methylamino)-2-({[1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-yl]carbonyl}-
amino)-3-oxopropyl]-O-tert-butylcarbamat (Nr. 3.11)

NH
FC 0
74 N ©
N\ [ H
N /N\
/ H CH,

In eine L6sung von 16.6 g (42.1 mmol) (2S)-3-[(tert-Butoxycarbonyl)amino]-2-({[1-
methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-ylJcarbonyl}amino)propionsauremethylester in
Methanol wurde (iber eine Stunde Methylamin bei Raumtemperatur eingeleitet. Nach
anschliefiender Entfernung des Loésungsmittels wurden 15.7 g der Titelverbindung in
Form eines weillen Feststoffs erhalten, der ohne weitere Aufreinigung in Beispiel 2
eingesetzt wurde.

"H-NMR (CDCls): & = 1.40 (s, 9H); 2.80 (d, 3H); 3.50-3.65 (m, 2H); 3.95 (s, 3H); 4.60
(g, 1H); 5.40 (t, 1H); 7.10 (br s, 1H); 7.70 (d, 1H); 7.95 (s, 1H).

Beispiel 2
N-[(1S)-1-(Aminomethyl)-2-(methylamino)-2-oxoethyl]-1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-
pyrazol-4-carboxamid (Nr. 3.6)

NH,
FC QO
74 N ©
N\ [ H
N /N\
/ H CH,
H.C

Zu einer L6sung von 15.7 g (39.9 mmol) N-[(2S)-3-(Methylamino)-2-({[1-methyl-3-
(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-yllcarbonyl}amino)-3-oxopropyl]-O-tert-butylcarbamat in
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1,4-Dioxan wurden 40 mL einer Loésung von Chlorwasserstoff in 1,4-Dioxan (4 M)
zugetropft. Das Reaktionsgemisch wurde fur weitere 16 Stunden bei Raumtemperatur
geruhrt und im Anschluss eingeengt. Der Riickstand wurde in gesattigter Natriumcar-
bonat-Losung aufgenommen und mit Essigsaureethylester versetzt. Nach Trocknen
der organischen Phase Uber Natriumsulfat und Entfernen des Losungsmittels erhielt
man 7.6 g der Titelverbindung in Form eines weil3en Feststoffs, der ohne weitere Auf-
reinigung in Beispiel 3 eingesetzt wurde.
"H-NMR (CDCls): & = 2.75 (dd, 1H); 2.80 (d, 3H); 3.40 (dd, 1H); 3.95 (s, 3H); 4.40-4.50
(m, 1H); 7.40 (br s, 2H); 7.95 (s, 1H).

Beispiel 3
N-[(2S)-3-(Methylamino)-2-({[1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-yllcarbonyl}-
amino)-3-oxopropyl]-O-methylcarbamat (Nr. 3.10)

HBC’O\fO

NH
FC 9
/4 N ©
N\ [ H
N /N\
/ H™ ~CH,
H.C

3

Eine Losung von 0.80 g (2.73 mmol) N-[(1S)-1-(Aminomethyl)-2-(methylamino)-2-
oxoethyl]-1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid und 0.25 g (3.16 mmol)
Pyridin in Dichlormethan wurde mit 0.25 g (2.65 mmol) Chlorameisensduremethyl-ester
versetzt. Das Reaktionsgemisch wurde (iber Nacht bei Raumtemperatur gertihrt. Nach
Abfiltrieren und Trocknen des ausgefallenen Niederschlags erhielt man 0.35 g der Ti-
telverbindung in Form eines weiflen Feststoffs.

"H-NMR (DMSO): & = 2.60 (d, 3H); 3.20-3.40 (m, 2H); 3.55 (s, 3H); 3.95 (s, 3H); 4.40
(g, 1H); 7.10 (t, 1H); 7.90 (br q, 1H); 8.15 (d, 1H); 8.40 (s, 1H).

In den nachfolgenden Tabellen 2 und 3 werden neben den voranstehenden Verbin-
dungen noch weitere Heteroaroylderivate der Formel lll sowie heteroaroyl-substituierte
Alanine der Formel | aufgefiihrt, die in analoger Weise nach den voranstehend be-
schriebenen Verfahren hergestellt wurden oder herstellbar sind.
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Biologische Wirksamkeit

Die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel | und deren landwirtschaftlich brauch-
baren Salze eignen sich - sowohl als Isomerengemische als auch in Form der reinen
Isomeren - als Herbizide. Die Verbindungen der Formel | enthaltenden herbiziden Mit-
tel bekdmpfen Pflanzenwuchs auf Nichtkulturfldichen sehr gut, besonders bei hohen
Aufwandmengen. In Kulturen wie Weizen, Reis, Mais, Soja und Baumwolle wirken sie
gegen Unkrauter und Schadgraser, ohne die Kulturpflanzen nennenswert zu schadi-
gen. Dieser Effekt tritt vor allem bei niedrigen Aufwandmengen auf.

In Abhéngigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die Verbindungen der
Formel | bzw. sie enthaltenden herbiziden Mittel noch in einer weiteren Zahl von Kul-
turpflanzen zur Beseitigung unerwinschter Pflanzen eingesetzt werden. In Betracht
kommen beispielsweise folgende Kulturen:

Allium cepa, Ananas comosus, Arachis hypogaea, Asparagus officinalis, Beta vulgaris
spec. altissima, Beta vulgaris spec. rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus
var. napobrassica, Brassica rapa var. silvestris, Camellia sinensis, Carthamus tinctori-
us, Carya illinoinensis, Citrus limon, Citrus sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora,
Coffea liberica), Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis guineen-
sis, Fragaria vesca, Glycine max, Gossypium hirsutum, (Gossypium arboreum, Gossy-
pium herbaceum, Gossypium vitifolium), Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hor-
deum vulgare, Humulus lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum
usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec., Manihot esculenta, Medicago
sativa, Musa spec., Nicotiana tabacum (N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa , Pha-
seolus lunatus, Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus spec., Pisum sativum, Prunus
avium, Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylvestre, Ricinus communis, Saccha-
rum officinarum, Secale cereale, Solanum tuberosum, Sorghum bicolor (s. vulgare),
Theobroma cacao, Trifolium pratense, Triticum aestivum, Triticum durum, Vicia faba,
Vitis vinifera und Zea mays.

DariUber hinaus kdnnen die Verbindungen der Formel | auch in Kulturen, die durch
Zichtung einschlielich gentechnischer Methoden gegen die Wirkung von Herbiziden
tolerant sind, verwandt werden.

DariUber hinaus kdnnen die Verbindungen der Formel | auch in Kulturen, die durch
Zuchtung einschliefllich gentechnischer Methoden gegen Insekten- oder Pilzbefall tole-
rant sind, verwandt werden.

Die Verbindungen der Formel | bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel kbnnen bei-
spielsweise in Form von direkt verspriihbaren walrigen Losungen, Pulvern, Suspensi-
onen, auch hochprozentigen walfirigen, 6ligen oder sonstigen Suspensionen oder Dis-
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persionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Stadubemitteln, Streumitteln oder Gra-
nulaten durch Versprihen, Vernebeln, Verstduben, Verstreuen oder Gielden angewen-
det werden. Die Anwendungsformen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie
sollten in jedem Fall mdglichst die feinste Verteilung der erfindungsgemafen Wirkstoffe
gewahrleisten.

Die herbiziden Mittel enthalten eine herbizid wirksame Menge mindestens einer Ver-
bindung der Formel | oder eines landwirtschaftlich brauchbaren Salzes von | und fir
die Formulierung von Pflanzenschutzmitteln tibliche Hilfsmittel.

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht:

Mineralélfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt wie Kerosin und Dieseldl, fer-
ner Kohlenteeréle sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyc-
lische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Paraffine, Tetrahydronaphthalin, alky-
lierte Naphthaline und deren Derivate, alkylierte Benzole und deren Derivate, Alkohole
wie Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol und Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexa-
non, stark polare Losungsmittel, z.B. Amine wie N-Methylpyrrolidon und Wasser.

Walirige Anwendungsformen kénnen aus Emulsionskonzentraten, Suspensionen, Pas-
ten, netzbaren Pulvern oder wasserdispergierbaren Granulaten durch Zusatz von
Wasser bereitet werden. Zur Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen
kénnen die Substrate als solche oder in einem Ol oder Lésungsmittel gelést, mittels
Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser homogenisiert werden. Es kén-
nen aber auch aus wirksamer Substanz, Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel
und eventuell Lésungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die
zur Verdiinnung mit Wasser geeignet sind.

Als oberflachenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, Erdalkali-, Ammonium-
salze von aromatischen Sulfonsduren, z.B. Lignin-, Phenol-, Naphthalin- und Dibutyl-
naphthalinsulfonsdure, sowie von Fettsauren, Alkyl- und Alkylarylsulfonaten, Alkyl-,
Laurylether- und Fettalkoholsulfaten, sowie Salze sulfatierter Hexa-, Hepta- und Octa-
decanolen sowie von Fettalkoholglykolether, Kondensationsprodukte von sulfoniertem
Naphthalin und seiner Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naph-
thalins bzw. der Naphthalinsulfonsduren mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethyle-
noctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder Nonylphenol, Alkylphenyl-, Tribu-
tylphenylpolyglykolether, Alkylarylpolyetheralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethy-
lenoxid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylen- oder Polyoxypropylenal-
kylether, Laurylalkoholpolyglykoletheracetat, Sorbitester, Lignin-Sulfitablaugen oder
Methylcellulose in Betracht.

Pulver-, Streu- und Stdubemittel kbnnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestellt werden.
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Granulate, z.B. Umhdllungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate kénnen durch
Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe hergestellt werden. Feste Tragerstoffe
sind Mineralerden wie Kieselsduren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein,
Kalk, Kreide, Bolus, L6, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und Magnesiumsul-
fat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diingemittel, wie Ammoniumsulfat, Am-
moniumphosphat, Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte wie Getreide-
mehl, Baumrinden-, Holz- und Nuf3schalenmehl, Cellulosepulver oder andere feste
Tragerstoffe.

Die Konzentrationen der Verbindungen der Formel | in den anwendungsfertigen Zube-
reitungen kénnen in weiten Bereichen variiert werden. Im allgemeinen enthalten die
Formulierungen etwa von 0,001 bis 98 Gew.-%, vorzugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%,
mindestens eines Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90%
bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt.

Die folgenden Formulierungsbeispiele verdeutlichen die Herstellung solcher Zuberei-
tungen:

I. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung geldst,
die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlage-
rungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ols&ure-N-
monoethanolamid, 5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsdure
und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1
Mol Rizinusdl besteht. Durch Ausgief3en und feines Verteilen der Losung in
100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine walrige Dispersion, die 0,02
Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthalt.

Il. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung geldst,
die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 30 Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Ge-
wichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooc-
tylphenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethy-
lenoxid an 1 Mol Rizinusdl besteht. Durch Eingief3en und feines Verteilen der
Lésung in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine walirige Dispersion,
die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthalt.

lll. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung geldst,
die aus 25 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 65 Gewichtsteilen einer Mineraldlfrak-
tion vom Siedepunkt 210 bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungs-
produktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusdl besteht. Durch Eingief3en
und feines Verteilen der Lésung in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man
eine walrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthalt.
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IV. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden mit 3 Gewichtsteilen des

VL.

VIL.

VIIL.

Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalinsulfonsaure, 17 Gewichtsteilen des Nat-
riumsalzes einer Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 60
Gewichtsteilen pulverférmigem Kieselsduregel gut vermischt und in einer Ham-
mermiihle vermahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 20000 Ge-
wichtsteilen Wasser erhalt man eine Spritzbriihe, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs
der Formel | enthalt.

3 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden mit 97 Gewichtsteilen fein-
teiligem Kaolin vermischt. Man erhalt auf diese Weise ein Staubemittel, das 3
Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthalt.

20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden mit 2 Gewichtsteilen
Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsdure, 8 Gewichtsteilen Fettalkoholpoly-
glykolether, 2 Gewichtsteilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstoff-Formaldehyd-
Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraffinischen Mineraldls innig ver-
mischt. Man erhalt eine stabile 6lige Dispersion.

1 Gewichtsteil eines Wirkstoffs der Formel | wird in einer Mischung gel6st, die
aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 20 Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooc-
tylphenol und 10 Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusdl besteht. Man erhalt ein
stabiles Emulsionskonzentrat.

1 Gewichtsteil eines Wirkstoffs der Formel | wird in einer Mischung gel6st, die
aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 Gewichtsteilen WettolR EM 31 (=
nichtionischer Emulgator auf der Basis von ethoxyliertem Rizinusdl) besteht.
Man erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat.

Die Applikation der Verbindungen der Formel | bzw. der herbiziden Mittel kann im Vor-
auflauf- oder im Nachauflaufverfahren erfolgen. Sind die Wirkstoffe fir gewisse Kultur-
pflanzen weniger vertraglich, so kénnen Ausbringungstechniken angewandt werden,
bei welchen die herbiziden Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so gespritzt werden, dafl} die
Blatter der empfindlichen Kulturpflanzen nach Mdglichkeit nicht getroffen werden, wah-
rend die Wirkstoffe auf die Blatter darunter wachsender unerwiinschter Pflanzen oder
die unbedeckte Bodenflache gelangen (post-directed, lay-by).

Die Aufwandmengen an Verbindung der Formel | betragen je nach Bekdmpfungsziel,
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadium 0,001 bis 3,0, vorzugsweise 0,01 bis
1,0 kg/ha aktive Substanz (a. S.).
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Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung synergistischer Effekte
konnen die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel | mit zahlreichen Vertretern
anderer herbizider oder wachstumsregulierender Wirkstoffgruppen gemischt und ge-
meinsam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als Mischungspartner 1,2,4-
Thiadiazole, 1,3,4-Thiadiazole, Amide, Aminophosphorsdure und deren Derivate, Ami-
notriazole, Anilide, Aryloxy-/Heteroaryloxyalkansduren und deren Derivate, Benzoesau-
re und deren Derivate, Benzothiadiazinone, 2—(Hetaroyl/Aroyl)-1,3- cyclohexandione,
Heteroaryl-Aryl-Ketone, Benzylisoxazolidinone, meta-CFs-Phenylderivate, Carbamate,
Chinolincarbonsdure und deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclohexenonoximetherde-
rivate, Diazine, Dichlorpropionsaure und deren Derivate, Dihydrobenzofurane, Dihydro-
furan-3-one, Dinitroaniline, Dinitrophenole, Diphenylether, Dipyridyle, Halogencarbon-
sauren und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, Imidazole, Imidazolinone, N-
Phenyl-3,4,5,6-tetrahydrophthalimide, Oxadiazole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- und He-
teroaryloxyphenoxypropionsaureester, Phenylessigsdure und deren Derivate, 2-
Phenylpropionsaure und deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, Pyridazine, Pyri-
dincarbonsdure und deren Derivate, Pyrimidylether, Sulfonamide, Sulfonylharnstoffe,
Triazine, Triazinone, Triazolinone, Triazolcarboxamide und Uracile in Betracht.

Auferdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen der Formel | allein oder in
Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit weiteren Pflanzenschutzmitteln
gemischt, gemeinsam auszubringen, beispielsweise mit Mitteln zur Bekampfung von
Schadlingen oder phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von Interesse ist ferner die
Mischbarkeit mit Mineralsalzlésungen, welche zur Behebung von Ermahrungs- und
Spurenelementmangeln eingesetzt werden. Es kénnen auch nichtphytotoxische Ole
und Olkonzentrate zugesetzt werden.

Anwendungsbeispiele

Die herbizide Wirkung der heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel I lief3 sich
durch die folgenden Gewachshausversuche zeigen:

Als Kulturgefafe dienten Plastikblumentdpfe mit lehmigem Sand mit etwa 3,0 % Hu-
mus als Substrat. Die Samen der Testpflanzen wurden nach Arten getrennt eingesat.

Bei Vorauflaufbehandlung wurden die in Wasser suspendierten oder emulgierten Wirk-
stoffe direkt nach Einsaat mittels fein verteilender Diisen aufgebracht. Die Gefalle wur-
den leicht beregnet, um Keimung und Wachstum zu férdern, und anschlieffiend mit
durchsichtigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen waren. Diese
Abdeckung bewirkt ein gleichmafiges Keimen der Testpflanzen, sofern dies nicht
durch die Wirkstoffe beeintrachtigt wurde.
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Zum Zweck der Nachauflaufbehandlung wurden die Testpflanzen je nach Wuchsform
erst bis zu einer Wuchshdhe von 3 bis 15 cm angezogen und erst dann mit den in
Wasser suspendierten oder emulgierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen wur-
den dafiir entweder direkt gesat und in den gleichen Gefallen aufgezogen oder sie
wurden erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und einige Tage vor der Behand-
lung in die Versuchsgefalle verpflanzt. Die Aufwandmenge fir die Nachauflaufbehand-
lung betrug 1,0 kg/ha a.S. (aktive Substanz).

Die Pflanzen wurden artenspezifisch bei Temperaturen von 10 bis 25°C bzw. 20 bis
35°C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich Gber 2 bis 4 Wochen. Wahrend
dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, und ihre Reaktion auf die einzelnen Behand-
lungen wurde ausgewertet.

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 kein Aufgang der
Pflanzen bzw. vollige Zerstérung zumindest der oberirdischen Teile und 0 keine Scha-
digung oder normaler Wachstumsverlauf.

Die in den Gewéachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich aus folgenden
Arten zusammen:

Lateinischer Name Deutscher Name

Amaranthus retroflexus |Krummer Fuchsschwanz

Chenopodium album Weilter Ganseful®

Setaria viridid Grine Borstenhirse

Bei Aufwandmengen von 1,0 kg/ha zeigten die Verbindungen 3.4, 3.5, 3.9, 3.10, 3.12,
3.13 und 3.15 (Tabelle 3) im Nachauflauf eine sehr gute Wirkung gegen die uner-
wulinschten Pflanzen Krummer Fuchsschwanz, Weiler Ganseful® und Griine Borsten-
hirse.
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Patentanspriiche:
1. Heteroaroylsubstituierte Alanine der Formel |
7
6
R/ R°
N R*
O R2 ,
A)kN N\ 3
I
R’ 0

in der die Variablen die folgenden Bedeutungen haben:

A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder mit ein
bis drei Stickstoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder
mit einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, welches partiell oder vollstandig
halogeniert sein kann und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C1-Ce-
Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, C1-Ce-Alkoxy, C1-Ce-
Halogenalkoxy und C-Ce-Alkoxy-C1-C4-alkyl tragen kann;

R', R?2 Wasserstoff, Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy;

R3  C;-Ce-Alkyl, C4-Cs-Cyanoalkyl oder Ci-Cs-Halogenalkyl;

R*  Wasserstoff oder C1-Cs-Alkyl;

R5  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl,
C,-Cs-Halogenalkenyl, C>-Ce-Halogenalkinyl, C1-Ce-Cyanoalkyl, C>-Cs-
Cyanoalkenyl, C>-Cs-Cyanoalkinyl, C1-Cs-Hydroxyalkyl, C2-Ce-
Hydroxyalkenyl, C,-Ce-Hydroxyalkinyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-
Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,

wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein
kénnen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, Cyano, Nitro,
C1-Ce-Alkyl, C4-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C+-Ces-Alkoxy, C1-Cs-
Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbo-
nyl-C4-Ce-alkoxy, C1-Ce-Alkoxycarbonyl-C4-Cs-alkoxy, Amino, C4-Cs-
Alkylamino, Di(C+-Ce-alkyl)amino, C4-Cs-Alkylsulfonylamino, C4-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino, Aminocarbonylamino, (C1-Cs-Alkylamino)-
carbonylamino, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C1-Cs-
alkyl) tragen kénnen;
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C1-Ce-Alkoxy-C1-Cy-alkyl, Co-Cs-Alkenyloxy-C4-Cs-alkyl, Co-Ce-Alkinyloxy-
C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, C2-Cs-Halogenalkenyloxy-C1-
Cs-alkyl, C2-Ce-Halogenalkinyloxy-C+-Cas-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-
C1-Cys-alkyl, C4-Ce-Alkylthio-C4-Cs-alkyl, C,-Ce-Alkenylthio-C4-Cs-alkyl, Co-
Ces-Alkinylthio-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl-C+-Cs-thioalkyl, C>-Cs-
Halogenalkenyl-C+-Cs-thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkinyl-C4-Cs-thioalkyl, C1-Ce-
Alkylsulfinyl-C4-C4-alkyl, C1-Cs-Halogenalkylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylsulfonyl-C+-C4-alkyl, C1-Ce-Halogenalkylsulfonyl-C+-Cs-alkyl, Amino-Cs-
Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylamino-C+-Cs-alkyl, Di(C1-Ce-alkyl)amino-C+-Cs-alkyl, C1-
Cs-Alkylsulfonylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl(C4-Cs-alkyl)amino-Cs-
Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, Ami-
nocarbonyl, C1-Ce-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-Ce-alkylyaminocarbonyl, For-
mylamino-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxycarbonylamino-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl-C4-Cs-alkyl, C4-Ce-Halogenalkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Cs-
Cs-Alkylcarbonyloxy-C1-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C-Cs-alkyl, C4-Cs-
Alkylaminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, Di(C4-Cs-alkyl)aminocarbonyl-C4-C4-alkyl,
C1-Cs-Alkylcarbonylamino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl-(C+-Ce-
alkylamino)-C4-Cs-alkyl, (C1-Ce-Alkyl)aminocarbonyloxy-C4-Cs4-alkyl, Di(C+-
Ce-alkyl}aminocarbonyloxy-C1-Cs-alkyl, [(C1-Cs-Alkyl)amino-
carbonylamino]C+-Cas-alkyl, [Di(C+-Ce-alkyl)amino-carbonylamino]C+-Ca-
alkyl,
Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkenyl, Phenyl-C,-Cy-alkinyl, Phenyl-C;-
Cs-halogenalkyl, Phenyl-C,-C4-halogenalkenyl, Phenyl-C2-Cs-
halogenalkinyl, Phenyl-C+-C4-hydroxyalkyl, Phenyl-C>-Cs-hydroxyalkenyl,
Phenyl-C,-Cs-hydroxyalkinyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenylcarbonylo-
xy-C+-Cg-alkyl, Phenyloxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenyloxy-C+-Cgs-alkyl, Phe-
nylthio-C1-Ca-alkyl, Phenylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, Phenylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C4-Cs-alkyl, Heteroaryl-C>-Cs-alkenyl, Heteroaryl-Cs-
Cs-alkinyl, Heteroaryl-C+-C4-halogenalkyl, Heteroaryl-C,-Cs-halogenalkenyl,
Heteroaryl-C,-Cs-halogenalkinyl, Heteroaryl-C+-C4-hydroxyalkyl, Heteroaryl-
C,-C4-hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C>-C4-hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C+-
Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-C4-alkyl, Heteroaryl-
sulfinyl-C4-Cs-alkyl, Heteroarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell
oder vollstandig halogeniert sein kénnen und/oder ein bis drei Reste
aus der Gruppe Cyano, Nitro, C1-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hy-
droxy, C1-Cs-Hydroxyalkyl, C4-Ce-Alkoxy, C+-Cs-Halogenalkoxy,
Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Ce-
alkoxy, C4-Cs-Alkoxycarbonyl-C+-Ce-alkoxy, Amino, C4-Cs-Alkylamino,
Di(C+-Ce-alkyl)amino, C+-Cs-Alkylsulfonylamino, C4-Ce-Halogenalkyl-
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sulfonylamino, (C+-Ce-Alkylamino)carbonylamino, Di-(Cs-Ce-alkyl)-
aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C+-Cs-alkyl) tragen kénnen;

Wasserstoff, C1-Ces-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl, C3s-Ce-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl,
Cs-Ce-Halogenalkenyl, Cs-Cs-Halogenalkinyl, Formyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl,
Cs-Cs-Cycloalkylcarbonyl, C>-Ce-Alkenylcarbonyl, Co-Cs-Alkinylcarbonyl, Cs-
Cs-Alkoxycarbonyl, Cs-Ce-Alkenyloxycarbonyl, Cs-Cs-Alkinyloxycarbonyl,
Aminocarbonyl, C1-Cs—Alkylaminocarbonyl, Cs-Cs-Alkenylaminocarbonyl,
Cs-Cs-Alkinylaminocarbonyl, C+-Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di(C1-Ce-
alkyl)aminocarbonyl, N-(Cs-Ce-Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkyl)-aminocarbonyl, N-
(Cs-Ce-Alkinyl)-N-(C1-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C1-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-
alkyl)-amino-carbonyl, N-(Cs-Ce-Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl,
N-(Cs-Cs-Alkinyl)-N-(C1-Ce-alkoxy)-aminocarbonyl, Di(C4-Ce-alkylyamino-
thiocarbonyl, (C4-Ce-Alkyl)cyanoimino, (Amino)cyanoimino, [(C4-Cs-
Alkylyamino]cyanoimino, Di(C+-Ce-alkyl)aminocyanoimino, C1-Ce-
Alkylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, C1-Ces-Alkoxyimino-C4-Cs-alkyl, N-(C1-Ce-
Alkylamino)-imino—C1-Ce-alkyl, N-[Di(C+-Ce-alkylyaminol]imino-C1-Ce-alkyl
oder Tri-C4-Cs-alkylsilyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder
vollstandig halogeniert sein kbnnen und/oder eine bis drei der folgen-
den Gruppen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cz-Ce-Cycloalkyl, Cs-
Ce-Alkoxy-C1-Cy-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkoxy-C1-Cy-alkyl, C1-Cs-
Alkoxy, C1-Cs-Alkylthio, Di(C4-Cs-alkyl)amino, C1-Cs-Alkyl-C4-Cs-
alkoxycarbonylamino, C+-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C4-Cs-
Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C+-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-
alkylyaminocarbonyl oder C4-Cs-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-Cs-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenoxycarbonyl,
Phenylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-(C4-Cs-Alkyl)-N-
(phenylyaminocarbonyl, Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cy-
ano, C1-C4-Alkyl, C1-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-Cs-
Halogenalkoxy; oder
SO2RS;

Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, Cs-
Ces-Halogenalkenyl, Cs-Cs-Halogenalkinyl, Hydroxy oder C1-Cs-Alkoxy;

C1-Ce-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl oder Phenyl,
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wobei der Phenylrest partiell oder vollstandig halogeniert sein kann

und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: C4-Cs-
Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl oder C1-Cs-Alkoxy;

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze.

Heteroaroylsubstituierte Alanine der Formel | gemaf Anspruch 1 wobei A fir 5-
oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Pyrrolyl, Thienyl, Furyl,
Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl, Tetrazolyl, Pyridyl und Pyrimidinyl; wo-
bei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstdndig halogeniert
sein kénnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C+-Ce-Alkyl,
Cs-Cs-Cycloalkyl, C4-Ce-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy
und C4-Ce-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen kénnen,
steht.

Heteroaroylsubstituierte Alanine der Formel | gemafl Anspruch 1 oder 2, wobei
R, R2, R* und R fir Wasserstoff stehen.

Heteroaroylsubstituierte Alanine der Formel | gemaf einem der Anspriche 1 bis
3, wobei RS flir C1-Ce-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Co-
Cs-Halogenalkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl, C1-Cs-Cyanoalkyl, C1-Ce-Hydroxyalkyl,
C,-Cs-Hydroxyalkenyl, C,-Ce-Hydroxyalkinyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-
Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein kon-
nen und/oder einen bis drei Rest aus der Gruppe Oxo, C1-Cs-Alkyl, C1-Ce-
Halogenalkyl, Hydroxycarbonyl und C+-Ce-Alkoxycarbonyl tragen kénnen,
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-
alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylthio-C1-Cas-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonylamino-C+-Ca-
alkyl, Hydroxycarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C+-
Cs-Alkoxycarbonyl-C+-C4-alkyl, C1-Ce-Halogenalkoxycarbonyl-C-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonylamino-C+-Cs-alkyl, Di(C1-Ce-
Alkyl)carbonylamino-C+-Cs-alkyl, [Di(C+-Ce-alkylamino)carbonyloxy]C-Cs-alkyl,
{Di[di(C+-Ce-alkylyamino]carbonyloxy}C+-Cs-alkyl,
Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-Co-C4-alkinyl, Phenyl-C4-Cs-
halogenalkyl, Phenyl-C>-Cs-halogenalkenyl, Phenyl-C1-C4-hydroxyalkyl, Pheny-
loxy-C+-Cs-alkyl, Phenylthio-C4-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, Phenylsulfo-
nyl-C+-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C+-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryloxy-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C4-Cs-alkyl, Heteroaryl-
sulfonyl-C+-Cs-alkyl,
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wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste oder voll-
standig halogeniert sein kdnnen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe
Cyano, Nitro, C4-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, Hydroxy, C+-Ce-Alkoxy, C1-
Ce-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C4-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbo-
nyl-C4-Ce-alkoxy, C1-Ce-Alkylsulfonylamino und C4-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino tragen kénnen;

steht.

Verfahren zur Herstellung von heteroaroylsubstituierten Alaninen der Formel |

gemal Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet dass Alaninderivate der Formel V
7

6
R/ R°
N R*
V,

Ho L

N

I1

R o)

wobei R, R4, R%, R® und R7 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen ha-
ben und L fir Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy steht,

mit Heteroarylsdure(derivate)n der Formel IV

o, w

A L
wobei A die unter Anspruch 1 genannten Bedeutung hat und L? fir Hydroxy, Ha-
logen, C1-Cs-Alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, Cq-C4-Alkylsulfonyl, Phospho-
ryl oder Isoureyl steht,

zu entsprechenden Heteroaroylderivaten der Formel llI
7

R/ R°
N R*
0 I,
PN L
Ay
R’ 0

wobei A, R', R4, R®, R8 und R7 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen
haben und L fiir Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy steht,
und anschlieRend die erhaltenen Heteroaroylderivate der Formel Il mit einem
Amin der Formel Il

HNR2R3 I,
wobei R? und R3 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen haben,
umgesetzt werden.
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6. Heteroaroylderivate der Formel Il
7
R
R/ R
N R*
O [,
J L
)
R’ 0

wobei A, R', R4, R®, R8 und R7 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen
haben und L fiir Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy steht.

7. Mittel, enthaltend eine herbizid wirksame Menge mindestens eines heteroaroyl-
substituierten Alanins der Formel | oder eines landwirtschaftlich brauchbaren
Salzes von | gemal einem der Anspriiche 1 bis 4 und fur die Formulierung von
Pflanzenschutzmitteln Ubliche Hilfsmittel.

8. Verfahren zur Herstellung von Mitteln gemaf Anspruch 7, dadurch gekennzeich-
net, daf® man eine herbizid wirksame Menge mindestens eines heteroaroyl-
substituierten Alanins der Formel | oder eines landwirtschaftlich brauchbaren
Salzes von | gemal einem der Anspriche 1 bis 4 und fur die Formulierung von
Pflanzenschutzmitteln Gbliche Hilfsmittel mischt.

9. Verfahren zur Bekdmpfung von unerwiinschtem Pflanzenwuchs, dadurch ge-
kennzeichnet, dal} man eine herbizid wirksame Menge mindestens eines hetero-
aroylsubstituierten Alanins der Formel | oder eines landwirtschaftlich brauchba-
ren Salzes von | gemaf einem der Anspriche 1 bis 4 auf Pflanzen, deren Le-
bensraum und/oder auf Samen einwirken [a[3t.

10. Verwendung der heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel | und deren land-
wirtschaftlich brauchbaren Salze gemal einem der Anspriiche 1 bis 4 als Herbi-
zide.
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