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(57) Abstract: The invention relates to novel aryl-substinned
S(0)y, cycles of formmuia (I), in which F, F2, G, V, W, X, Y, Z and
m have the meanings defined in the description. The invention
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(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Erfindung betrifft neue
Aryl-substituierte S(Q)y-Cyclen der Formel (I), in welcher F, F2,
G, V, W, X, Y, Z und m die in der Beschreibung angegebene Be-
deutung haben, Verfahren zu deren Herstellung und deren Verwen-
dung in der Landwirtschaft beispiclsweise als Pflanzenschutzmit-
tel (Fungizide, Herbizide und Insektizide),
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ALPHA-PHENYL-BETA-KETOSULFONE

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Aryl-substituierte S(0),,-Cyclen (a-Phenyl-
f3-Ketosuifone). mehrere Verfahren zu deren Herstellung und deren Verwendung in
der Landwirtschaft beispielsweise als Pflanzenschutzmittel (Fungizide, Herbizide

und Insektizide).

Bekannt sind aus der Literatur 4-Amino-5-phenyl-3-ethyl-2-methyl-2, 3-dihydroiso-
thiazol-1.1-dioxid (J.L. Marco et. al. Tetrahedron Letters 39. 4123 (1998)), 4-Amino-
5-phenyl-3.3-dimethvl-2-benzyi-2 3-dihvdroisothiazol-1.1-dioxid und 4-Amino-5-
phenyl-3.3-dimethvi-2-(3-chior-benzyl)-2.3-dihvdroisothiazoi-I.1-dioxid (S.T.
Ingate. et. al Tetrahedron 33. 17795 (1997)). Weiterhin sind bekannt 2-Methyl-5-
phenvl-isothiazolidin-4-on-1,1-dioxid.  2.3-Dimethyl-5-phenyl-isothiazolidin-4-on-
l.1-dioxid und 5-Phenyl-2.3.3-trimethyl-isothiazolidin-4-on-1.1-dioxid (H.-D.
Stachel. G. Drasch, Archiv Pharm. 318. 304 (1985)). Eine Verwendung dieser
Verbindungen als Pflanzenschutz- oder Schiddlingsbekdmpfungsmittel wurde nicht

bekannt.

Auflerdem bekannt sind 3-Phenyl-1.2-oxathiolan-4-on-2.2-dioxid. 5-Methyl-3-
pheny!-1.2-oxathiolan-4-on-2.2-dioxid. 3.3-Dimethyl-3-phenvi-1.2-oxathiolan-4-on-
2.2-dioxid (H.D. Stachel, G. Drasch. Archiv Pharm. 318. 304 (1985)), 5-Amino-5,5-
dimethyl-3-phenyl-1,2-oxathiolan-2.2-dioxid und 4-Amino-5-methyl-3-phenyl-5-
phenylmethyl-1,2-oxathiolan-2,2-dioxid (S.T. Ingate et. al, Tetrahedron 33, 17795
(1997)). Eine Verwendung dieser Verbindungen als Pflanzenschutz- oder Schid-

lingsbekdmptungsmittel wurde bisher nicht bekannt.

2-Arvlbenzo[b]thiophen-3(2H)-on-1.1-dioxide sind als Entziindungshemmer und
Anticoagulantien bekannt geworden (J.G. Lombardino. E.H. Wiseman. J. Med.
Chem., 13 206 (1970)). AuBerdem bekannt wurde das 2-Phenyl-3-keto-
tetrahydrothiophen-1.1-dioxid (A. Abdel-Wahab et. al. Phosphorus. Sulfur and
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Silicon. 39, 149 (1991)). Weiterhin wurden bekannt 2-Phenyibenzo{bjthiophen-3-
amin. 2-Phenvlbenzo[b]thiophen-3-amin-1-oxid und 2-Phenylbenzo[b]thiophen-3-
amin-1.1-dioxid (J.R. Beck. J. Heterocyclic Chem. 13, 513 (1978)). Auch von diesen
Verbindungen wurden keine Verwendungen als  Pflanzenschutz- oder

Schadlingsbekampfungsmittel bekannt.

Es wurden nun neue Aryl-substituierte S(O),-Cyclen der allgemeinen Formel (1)

gefunden
G X v
F2
7 Y M
F~sl0),
w V4
in welcher

V. W. X. Y und Z unabhingig voneinander flir Wasserstoff. Halogen. Nitro, Cyano
oder einen Rest der Reihe Alkyl, Alkenyl, Alkinyl. Alkoxy. S(O),-Alkyl,
Halogenalkyl. Halogenalkoxy. jeweils gegebenenfalls substituiertes Aryl,
Phervlalkyl, Arvloxy. Phenvl-atkvloxy oder Aryl-S(O),- stehen. wobei zwel
benachbarte Reste gemeinsam mit den Kohlenstotfatomen. an die sie gebun-
den sind. einen gegebenentalls substituierten und gegebenenfalls durch ein

oder mehrere Heteroatome unterbrochenen Ring bilden:

mit der Mafigabe. dal mindestens ein Rest der Substituenten V. W, X, Y oder Z

ungletch Wasserstoff sein mufl.
n fiir die Zahlen 0 bis 2 steht.

m fiir die Zahlen t und 2 steht.
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F1 und F2 fiir eine der Gruppen

—FL F2
) L /N
DA B
@ O
A/ \B
(3) —C C—
ZSat
(4) l‘f fr' steht,
D A

5 worlin

A fir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl,
Alkenyl, Alkoxyalkyl, Polyalkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, gesittigtes oder
ungesittigtes, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, in welchem gegebe-

10 nenfalls mindestens ein Ringatom durch ein Heteroatom ersetzt ist, oder
jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy, Halo-
genalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Aryl, Arylalkyl oder Hetaryl steht,

B fiir Wasserstoff, Alkyl oder Alkoxyalky! steht, oder

15
A und B gemeinsam mit dem Kohienstoffatom an das sie gebunden sind fiir einen
gesittigten oder ungesattigten, gegebenenfalls mindestens ein Heteroatom
enthaltenden unsubstituierten oder substituierten Cyclus stehen,
20 D flir Wasserstoff oder einen gegebenenfalls substituierten Rest aus der Reihe

Alkyl, Alkenvl. Alkinyl, Alkoxyalkyl. Polvalkoxyalkyl. Alkylthioalkyl,

gesiittigtes oder ungesittigtes gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, in
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welchem gegebenenfalls eines oder mehrere Ringglieder durch Heteroatome
ersetzt sind, gegebenenfalls substituertes Arylalkyl, Aryl, Hetarylalkyl,
Hetary! oder CO-R!! steht oder

A und D gemeinsam mit den Atomen an die sie gebunden sind flir einen geséttigten

oder ungesittigten und gegebenenfalls mindestens ein (im Falle -F1-F2 = (4)
weiteres) Heteroatom enthaltenden, im A,D-Teil unsubstituierten oder

substituierten Cyclus stehen, bzw.

A und Q! gemeinsam fiir jeweils gegebenenfalls durch jeweils gegebenenfalls

Ql

Q2

substituiertes Alkyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkylthio, Cycloatkyl, Benzyloxy
oder Aryl substituiertes Alkandiyl oder Alkendiyl stehen oder fiir ein gegebe-
nenfalls substituiertes Alkandiendiyl stehen, mit den Maflgaben, da8 B und
Q2 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind fiir eine
Doppelbindung stehen und mindestens einer der Substituenten W oder X

nicht fiir Wasserstoff steht,

fir Wasserstoff, Alkyl, Alkoxyalkyl, Alkylthicalkyl, gesittigtes oder unge-
sittigtes gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls
eines oder mehrere Ringglieder durch Heteroatome ersetzt sind oder
gegebenenfalls substituiertes Phenyl steht,

fiir Wasserstoff oder Alkyl steht,

fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen
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o IR‘
/LLR1 ° -O/U\M'Rz @ oS0 R' g © 7/P RS (@
L
-0 /RB -
-O—E O >/.—N\R? (@, -O—R" (h} oder -N:’ ) Q)

Rl

fiir ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,

fiir Sauerstoff oder Schwefel steht,

fiir Sauerstoff oder Schwefel steht,

fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alke-
nyl, Alkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, Polyalkoxyalkyl oder gegebenen-
falls durch Halogen, Alkyl oder Alkoxy substituiertes Cycloalkyl, in
welchem eine oder mehrere Methylengruppen durch Heteroatome
ersetzt sein konnen, jeweils gegebenenfalls substituiertes Phenyl,

Phenylalkyl, Hetaryl, Phenoxyalkyl oder Hetaryloxyalkyl steht,

fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alke-
nyl, Alkoxyalkyl, Polyalkoxyaikyl oder fiir jeweils gegebenenfalls

substituiertes Cycloalkyl, Phenyl oder Benzy] steht,

R3. R% und RS unabhingig voneinander fiir jeweils gegebenenfalls durch

Halogen substituieries Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkylamino,
Alkylthio, Alkenylthio, Cycloalkylthio und fiir jeweils gegebenenfalls

substituiertes Phenyl. Benzyl, Phenoxy oder Phenylthio stehen, und
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RS und R7 unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls

R3

durch Halogen substituiertes Alkyl, Cycloalkyl, Alkenyl, Alkoxy,
Alkoxyalkyl, fiir gegebenenfalls substituiertes Phenyl, fiir gegebenen-
falls substituiertes Benzyl stehen. oder gemeinsam mit dem N-Atom,
an das sie gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls durch Sauerstoff
oder Schwefel unterbrochenen, gegebenenfalls substituierten Ring ste-

hen,

fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alk-
oxyalkyl, Alkenyl, Alkenyloxyalkyl. Alkinyl, Alkinyloxyalkyl, Alkyl-
carbonylalkyl, Alkoxycarbonylalkyl oder fiir gegebenenfalls substitu-
iertes Cycloalkyl oder fiir gegebenenfalls substituiertes Arylalkyl,
Arylcarbonylialky! oder Phenoxyalkyl steht,

R? und R!0 unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alk-

oxyalkyl, Alkylthioalkyl, gegebenenfalls durch Heteroatome unter-
brochenes Cycloalkyl, jeweils gegebenenfalls substituiertes Phenyl,
Phenylalkyl, Phenoxyalkyl, Hetaryl oder Hetarylalkyl stehen oder

R% und R!0 zusammen mit dem Stickstoff. an den sie gebunden sind, einen 3-

R10

bis 9-gliedrigen, gegebenenfalls substituierten und gegebenenfalls

durch weitere Heteroatome unterbrochenen Ring bilden oder

fiir die Gruppe CO-R 1! steht, wobei

R!l  fir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
Alkyl, Alkenyl, Alkoxy, gegebenenfalls substituiertes Cyclo-
alkyl, das gegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochen sein
kann oder fiir gegebenenfalls substituiertes Aryl, Arylalkyl,

Arylalkvioxy oder Phenoxy steht. wobei als Substituenten
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Halogen, Nitro, Cyano, Alkyl, Alkoxy, Halogenalkyl und

Halogenalkoxy in Frage kommen.

Die Verbindungen der Formel (I) kdnnen, auch in Abhéngigkeit von der Art der
5 Substituenten, als geometrische und/oder optische Isomere oder Isomerengemische,
in unterschiedlicher Zusammensetzung vorliegen, die gegebenenfalls in tiblicher Art
und Weise getrennt werden konnen. Sowohl die reinen lsomeren als auch die
Isomerengemische, deren Herstellung und Verwendung sowie diese enthaltende
Mittel sind Gegenstand der vorliegenden Erfindung. Im folgenden wird der Ein-
10 fachheit halber jedoch stets von Verbindungen der Formel (I) gesprochen, obwohl
sowoh! die reinen Verbindungen als gegebenenfalls auch Gemische mit unterschied-

lichen Anteilen an isomeren Verbindungen gemeint sein kénnen.

Unter Einbeziehung der Bedeutungen (1) bis (4) der Gruppe -F1-F2- ergeben sich
15 folgende hauptsichliche Strukturen (I-1) bis (I-4):

G X \' G X \Y
A A
87 N Yoo 87 N Yoo
N o.
o’ SO W % SO W

Z
-1 (I-2)
A G X \Y; A G X \Y
N~
Q' S(0),
Q¥ SOk w Z D/ W Z
(1-3) (I-4)

worin

20 A.B,D,G. QN Q> V.W.X, Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
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Unter Einbeziehung der verschiedenen Bedeutungen (a), (b), (¢}, (d), (e}, {f), (g), ()

und (i) der Gruppe G ergeben sich folgende hauptsachliche Strukturen (I-1-a) bis
(I-1-1), wenn -F1.F2- fiir die Gruppe (1) steht,

5
(I-1-a):
A D
/
B—rN
b
s,
/ X
HO
W \'
Z Y
(I-1-¢):
A ,D
B——N_
S(O)n,
R%- ==
M / X
o
L w Y
z Y

(I-1-b):
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A D A D
I's !
B—t—N B—i—N
~ “~
S(0),, $(0),
L / X . X
0 R®*~0
R’ —N W v W v
\RS
Z Y Z Y
(JI-1-i)
A D
’
B——N
50
— )E"
RS
N
R10 / W V
hd Y
worin

AB,D,E.L,M,V, W, X, Y, Z, R, RZ R3, R4 R5, RS R7 RE RY RIC und m die

oben angegebenen Bedeutungen besitzen.

Unter Einbeziehung der verschiedenen Bedeutungen (a), (b), (c), (d), (e), (f}, (g), (h)
und (i) der Gruppe G ergeben sich folgende hauptsdchliche Strukturen (I-2-a) bis
(1-2-1), wenn -FL-F2- flir die Gruppe (2) steht,

(I-2-a): (I-2-b):
A OH
Y N
B \_ /"
0—s(0),
W Z

(I-2-¢):
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0-80,-R’
A X
5 i / \_ Y
N
Y
0—S5(0), } ¢
Wz
(1-2-1)
O—E
A X
5 i / N
3 Y
O—S8(0), ¢
Wz
(I-2-h)
R
A O x v
B
N Y
0 —5(0),
Wz

WOTID

A, B, E.L.M. V. W X Y, Z R} R2 R} R4 R3 RS R7.R8 RY RI0und m die

oben angegebenen Bedeutungen haben.
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Unter Einbeziehung der verschiedenen Bedeutungen (a), (b), (c), (d), (e}, (), (g), (h)
und (i) der Gruppe G ergeben sich folgende hauptsichliche Strukturen (I-3-a) bis
(I-3-1), wenn —F !-F2- fiir die Gruppe (3) steht,

(I-3-a): (1-3-b):
A OH 0
B—] /U\
\ R’ A 0 x Vv
S(0),, B —
Q' /Qz W \ Y
o I8 Wz
(I-3-¢): (1-3-d):
3
I , A O—SOR X Vv
A O-C-M-R B
B \ 7 N\
\,_ o S(0),, =
g A3, & W >
Qz
(1-3-e): (1-3-0):
L A O—E X
5 !:! R o \Y
5 A \Rs \/ 74 \ Y
\/ o S(O), —
1 S(O)m 02 w Z
Q o2
(I-3-g): (I-3-h):
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R&\O vV
A X
5 /N
w
\ /¥
Q—F—5(0),
o W

A x vV
B— N\ y
1
Q (—3—27 S(O)"\}v ,
worin

A,B,QL, Q%L E LMV, W, X,Y, Z Rl, R2 R3, R4, RS, R6, R7, R8& RS R10 und m

die oben angegebenen Bedeutung besitzen.

Unter Einbeziechung der verschiedenen Bedeutungen (a), (b), (c), (d), (e), (), (g) (h)
und (i) der Gruppe G ergeben sich folgende hauptsichiiche Strukturen (I-4-a) bis
(I-4-1), wenn —F!-F2. fir die Gruppe (4) steht,

(I-4-a): (I-4-b):
A D o
N-N_ N-N
S(0), 1 s,
X R = X
0
Y Y
Z z

(X-d-c): (I-4-d):
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(I-4-e):
AP
N- N
S(O)
5/ ||
(I-4-g):
A
N - N
S(O)
(1-4-i):
{\ D
N- N
3(0)

R\N

worin

PCT/EP00/04415

-13 -
A D
t !
N-N
S(0),,
= %
R*-S0,-0
Y
z

(I-4-h)
A D
N-N
S(0),,
— X
o Y;
R’
W Y
ya



WO 00/73289 PCT/EP00/04415

- 14 -
A,D,E LMV, W, X, Y, Z, R, R2, R3, R4 R3, RS, R7, R8, RY, R0 und m die
oben angegebenen Bedeutungen besitzen.

5 Weiterhin wurde gefunden, daB man die neuen Verbindungen der Formel (I) nach

emem der im folgenden beschriebenen Verfahren erhilt:

(A)  Man erhilt substituierte Verbindungen der Formel (I-1-a)

A D
B——N’_
SO},
— X
/
HO v
(I-1-a)
W Y
z

10 in welcher

A.B,D,V, W, XY, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

WENN man

15

Aminosiureester der Formel (1)

CO,R"™
A B
X
_N v
S(0), n
w Y

in welcher
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(B)

-15-

A,B,D,V, W, X.Y.Zund m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
und

RIZ  fir Alkyl (bevorzugt C-Cg-Alkyl) steht,

in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart einer Base intra-

molekular kondensiert.

Auflerdem wurde gefunden, da3 man substituierte Verbindungen der Formel
(I-2-a)

A HO X v
N Y (1-2-a)
O-8(0),,
in welcher
A,B,V, W, X, Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

erhilt, wenn man

Carbonsiureester der Formel (IT])

A COR™
X .
S(0),, (I11)
w Y

in welcher
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A,B,V, W, X, Y,Z, R!2 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

in Gegenwart eines Verdiinnungsmitteis und in Gegenwart einer Base intra-

molekular kondensiert.
Weiterhin wurde gefunden,

(C)  daB man Verbindungen der Formel (I-3-a)

(I-3-a)

in welcher

A, B, QL Q% V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen

haben,
erhilt, wenn man

Carbonsdureester der Formei (IV)
Q1 QZ

R1ZOZC>><
AN S(0),, X

(Iv)

in welcher
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A.B.Ql, Q2 v. W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen

haben. und

RI12  fiir Alkyl (insbesondere C1-Cg-Alkyl) steht.

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart

einer Base intramolekular cyclisiert.

Weiterhin erhilt man substituierte Verbindungen der Formel (1-4-a)

20

N-N_

S(0)y,

= X

HO
(I-4-a)
w Y
y4

in welcher
A, DV, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
WeNnn man

Hydrazide der Formel (V)

A _CO.R™
\P'J/ r)

N
- Y
D \S(O)

V)

m

in welcher

PCT/EP00/04415
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A, D, V, W, X Y, Z und m die cben angegebenen Bedeutungen haben und

RI12  fir Alkyl (insbesondere C;-Cg-Alkyl) oder gegebenenfalls sustituier-
tes Phenyl (insbesondere Halogen oder Nitro substituiertes Phenyl)

steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart

einer Base cyclisiert.

AuBerdem wurde gefunden

(B)

(o)

dal man die Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-b) bis (I-4-b), in
welchen A, B, D, Q!, Q2, R, V, W, X, Y. Z und m die oben angebenen
Bedeutungen haben, erhilt, wenn man Verbindungen der oben gezeigten
Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in welchen A, B, D, Q, Q2, V, W, X, Y, Zund m

die oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils

mit SAurehalogeniden der Formel (VI)

b VD

in welcher
R1 die oben angegebene Bedeutung hat und
Hal  fiir Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) steht

oder
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(F)

(G)

-19-
mit Carbonsiureanhydriden der Formel (VII)

R1.C0O-0-CO-R! (VID

in welcher

Rl die oben angegebene Bedeutung hat,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Saurebindemittels umsetzt;

daB man die Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-c) bis (I-4-c), in
welchen A, B, D, Q!, Q2, R2, M, V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen
Bedeutungen haben und L flir Sauerstoff steht, erhilt, wenn man Ver-
bindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in welchen A, B, D,
Ql, Q2, v, W, X, Y, Z und m dic oben angegebenen Bedeutungen haben,

jeweils

mit Chlorameisensiureestern oder Chlorameisensiurethioestern der Formel
(VIID)
R2-M-CO-Cl (VIID

in welcher
R2 und M die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart etnes Siurebindemittels umsetzt;

daBl man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-¢) bis (I-4-c), in
welchen A. B, D. Q!, Q2, R2. M, V. W X. Y, Z und m die oben angegebenen
Bedeutungen haben und L fiir Schwefel steht. erhilt. wenn man Verbindun-
gen der oben gezeigten Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in weichen A, B. D, Ql,

Q2, V. W_X. Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils
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mit Chlormonothioameisensiureestern oder Chlordithioameisensiureestern

der Formel (IX)
Y (IX)

in welcher
M und R? die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt
und

daBl man Verbindungen der oben gezeigten Formein (I-1-d) bis (I-4-d), in
welchen A, B, D, Q1, Q2, V, W, R3, V, W, X, Y, Z und m die oben angege-
benen Bedeutungen haben, erhilt, wenn man Verbindungen der oben gezeig-
ten Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in welchen A, B, D, Q}, Q2, V., W, X, Y, Z

und m die oben angegebenen Bedeutungen haben. jeweils
mit Sulfonsdurechloriden der Formel (X)

R3-80,-Cl X

in welcher
R3 die oben angegebene Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Saurebindemittels umsetzt,
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dafl man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-e) bis (I-4-e), in
welchen A, B. D. L, Ql, Q2, R4, R5 V, W, X, Y, Z und m die oben
angegebenen Bedeutungen haben, erhdlt, wenn man Verbindungen der oben
gezeigien Formeln (J-1-a) bis (I-4-a), in welchen A, B, D, Q!, Q2, V, W, X,

Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils

mit Phosphorverbindungen der Formel (XI)
R4
Hal P/
a —
. (XI)
L R

in welcher
L, R* und R3 die oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fiir Halogen (insbesondere Chlor oder Brom) steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt,

da man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-f) bis (1-4-f), in
welchen A, B, D, E, Ql, Q2, V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Be-
deutungen haben, erhilt, wenn man Verbindungen der Formein (I-1-a) bis (I-
4-a), in welchen A, B, D, Ql, Q2, V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen

Bedeutungen haben, jeweils

mit Metallverbindungen oder Aminen der Formeln (X1I) oder (XIII}
RM\ R15
-

3 (XIIT)

A—Z

Me(OR!3),  (XID)

in welchen
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Me  fiir ein ein- oder zweiwertiges Metall (bevorzugt ein Alkali- oder Erd-
alkalimetall wie Lithium, Natrium, Kalium, Magnesium oder

Calcium),
t fiir die Zahl 1 oder 2 und

R!3, Ri4 R15 unabhingig voneinander fiir Wasserstoff oder Alkyl (bevorzugt
Cy-Cg-Alkyl) stehen,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt,

daB man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-g) bis (I-4-g), in
welchen A, B, D, L, Ql, Q2, R6, R7, V, W, X, Y, Z und m die oben
angegebenen Bedeutungen haben, erhilt. wenn man Verbindungen der oben
gezeigten Formeln (I-1-2) bis (I-4-a), in welchen A, B, D, Ql, 2, V, W, X,
Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben, jeweils

mit Isocyanaten oder Isothiocyanaten der Formel (XIV)

RO-N=C=L (XIV)

in welcher
R6und L die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Katalysators umsetzt oder

mit Carbamidsiurechloriden oder Thiocarbamidsiurechloriden der Formel

(XV})
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L)

(XV)

in welcher

L. RO und R7 die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Siurebindemittels, umsetzt,

daB man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-i-h) bis (I-4-h), in
welchen A, B, D, Q1, Q2, R8, vV, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen
Bedeutungen haben, erhdlt, wenn man Verbindungen der oben gezeigten
Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in welchen A, B, D, QLQZ V, W, X, Y,Zundm

die oben angegebenen Bedeutungen haben. mit

Verbindungen der Formel (XVI)
RIO_U XV,

i1 welcher

R10  die oben angegebene Bedeutung hat,

8] fiir Chlor, Brom, Jod und O-SO5-R16 steht und

RI16  fiir gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl (insbesondere
Trifluormethyl) oder gegebenenfalls substituiertes Phenyl (insbeson-

dere durch Methyl, Chior. Brom oder Nitro substituiertes Phenyl)

steht.
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt,

(M) daB man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-i) bis (1-4-1), in
5 welchen A, B. D, Q1, Q2, R%, RI0, V. W, X, Y, Z und m die oben angege-

benen Bedeutungen haben, wobei R1¢ nicht fiir die Gruppe CO-R11 steht,

erhdlt,
()

10
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20

oder

wenn man Verbindungen der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a), in welchen
A, B. D QL Q2 V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen

Bedeutungen haben, mit Verbindungen der Formel (XVII}

un—R (XVII)
\Rw

in welcher

R9 und R10 die oben angegebenen Bedeutungen haben und R10 nicht
fiir die Gruppe CO-R!! steht

in Gegenwart eines Ldsungsmittels, gegebenenfalls in Gegenwart
eines sauren Katalysators unter Abdestillieren eines Azeotrops oder in
Gegenwart eines wasserentzichenden Mittels (z.B. Molekularsieb)

umsetzt,



WO 00/73289 PCT/EP00/04415

B8) wenn man fiir den Fail, daB R? und R!0 fiir Wasserstoff stehen, Nitrile
der Formel (XVIII)

Y XVIII
NC—F*—F'—S(0), ( )
in welcher

V., W, X, Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben, und

10 F! und F? fiir die Gruppen

—FL—Fi-

1 D—N—"C—
@) PN
A B

stehen,
15
in welchen die Reste A, B, D, Q! und Q? die oben angegebenen Be-

deutungen haben,

in Gegenwart eines Losungsmittels und in Gegenwart einer Base intra-

20 molekular cyclisiert.
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(N) daB man Verbindungen der oben gezeigten Formeln (I-1-i) bis (I-4-1), in
welchen A, B, D, Q!, Q2, R%. V, W. X, Y, Z und m die oben angegebenen
Bedeutungen haben, und R!9 fiir die Gruppe CO-R!! steht, erhilt, wenn man
Verbindungen der Formeln (I-1-i!) bis (I-4-i!),

R
\H X \

FIN v (I-1-i1) bis (I4-it)

!
F\S(O)m
W z

in welchen

F1,F2R% V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

) mit Saurehalogeniden der allgemeinen Formel (XIX)
Hal_ﬁ_—R” XIX)
O
in welcher

Rl die oben angegebene Bedeutung hat, jedoch nicht fiir Wasser-

stoff steht,

Hal  fiir Halogen. insbesondere Chlor und Brom steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-

nenfalls in Gegenwart eines Sdurebindemittels umsetzt,

oder
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B) mit Carbonsiureanhydriden der allgemeinen Formel (XX)

R!L.CO-O-CO-R!! (XX)

5 in weicher

R!l  die oben angegebene Bedeutung hat und unabhingig voneinan-

der gleich oder verschieden ist, jedoch nicht fiir Wasserstoff

steht,
10
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-
nenfalls in Gegenwart eines Surebindemittels umsetzt,
wobei auch Gemische der Reagenzien der Formel (XVII) und (XIX)
15 eingesetzt werden kdnnen,
oder
v) mit Ameisensdureorthoestern der Formel (XXI)
20
OAlk
R'L—C—OAlk (XXD)
OAlk
in welicher
25 RI!l  Air Wasserstoff steht

und
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Alk  fiir C-Cy4-Alkyl (insbesondere Methy! oder Ethyl) steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnnungsmittels und gegebe-

nenfalls in Gegenwart einer Base umsetzt.

5
(O) AuBerdem wurde gefunden, daB man Verbindungen der oben gezeigten
Formel (I-1-1)
=X R™
) \N/ VY
A
j\ N y (I-1-)
RH N"—'S(O)m
w Z
10 in welcher
A, B, R RIO RI1 'V, W, X, Y, Zund m die oben angegebenen Bedeutungen
haben,
15 erhélt,

wenn Verbindungen der Formel (I-1-i2),

Ry R
N X
A
N v (I-1-2)
HN—-S(O)m
W z

20 1 welcher
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A, B, RS, RI0O, V., W X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen
haben,

mit Saurechloriden der aligemeinen Formel (XIX)
Hal—ﬁ-—-R’1 (XI1X)
in welcher

R't  die oben angegebene Bedeutung hat. jedoch nicht fiir Wasserstoff

steht,
Ha! fiir Halogen, insbesondere fiir Chlor und Brom steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und bevorzugt in

Gegenwart einer Base umsetzt.

Weiterhin wurde gefunden, dafl die neuen Verbindungen der Formel (I) eine sehr
gute Wirksamkeit als Schiddlingsbekdmpfungsmittel. vorzugsweise als Insektizide,

Akarizide und auch als Herbizide aufweisen.

Die erfindungsgemifBen Verbindungen sind durch die Formel (I) allgemein definiert.
Bevorzugte Substituenten bzw. Bereiche der in der oben und nachstehend erwihnten

Formeln aufgefithrten Reste werden im folgenden erlautert:

v steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Halogen, C;-Cg4-Alkyl. C;-Cg-Halogenalkyl,
C-Cs-Alkoxy, C-C¢-Halogenalkoxy, Phenyl. Nitro oder Cyvano,

W steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Halogen, C|-Cg4-Alkyl. C-C4-Halogenalkyl,

C-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkoxy. Nitro oder Cyano.
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steht bevorzugt fiir Wasserstoff, Halogen, C-C¢-Alkyl, C;-C4-Halogenalkyl,
C;-Cg-Alkoxy, C5-Cg-Alkenyl, C,-Cg-Alkinyl, C;-Cg-Alkylthio, Cy-Cg-
Alkylsulfinyl, Cy-Cg-Alkylsulfonyl, C,-Cg-Halogenalkoxy, Nitro, Cyano
oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C,-Cg-Alkyl, C,-C¢-Alkoxy, C;-
C4-Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes
Phenyl, Phenyl-C;-C4-alkyl, Phenoxy, Phenylthio, Benzyloxy oder Benzyl-

thio.

Y und Z stehen bevorzugt unabhiingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen, C-Cg-

Alkyl, C,-C¢-Halogenalkyl, C-Cg-Alkoxy, C3-C4-Alkenyl, C5-Cg-Alkinyl,
C}-Cg-Alkylthio, C;-Cg-Alkylsulfinyt, C,-Cg-Alkylsulfonyl, C;-Cs-Halo-
genalkoxy, Nitro, Cyano oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen C|-Cg-
Alkyl, C,-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C,-Cg-Halogenalkoxy, Nitro
oder Cyano substituiertes Phenyl, Phenyl- C-C4-alkyl, Phenoxy, Phenylthio,
Benzyloxy oder Benzylthio.

X und V stehen bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebun-

den sind. fiir einen gegebenenfalls durch Halogen oder Alkyl substituierten 5-
oder 6-gliedrigen Ring, der gegebenenfzlls durch ein oder zwej Heteroatome

unterbrochen sein kann, mit der Mafigabe, daB Y und Z keinen Ring bilden,

Y und Z stehen bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie

gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls durch Halogen oder Alkyl substi-
tuierten 5- oder 6-gliedrigen Ring, der gegebenenfalls durch ein oder zwei
Heteroatome unterbrochen sein kann, mit der Mallgabe, dafl X und V keinen

Ring bilden,

steht bevorzugt fiir die Zahlen I und 2.
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mit der MaBigabe, dal mindestens ein Rest der Substituenten V, W, X, Y oder Z

ungleich Wasserstoff sein muf,

F! und F? stehen bevorzugt fiir jeweils eine der Gruppen

(D

)

€)

@

—FL—pF2
' /' \
DA B

/" \

A B
WAV
Q¥ @* A B

] i

D A

steht bevorzugt flir Wasserstoff oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen
substituiertes C{-C13-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C1-Cg-Alkoxy-Cy-Cg-alkyl,
Di-. tri- oder tetra-Cy-Cg-alkoxy-Cy-Cg-alkyl. C1-Cjg-Alkylthio-C1-Cg-
alkyl, gegebenenfalls durch Halogen, Ci-Cg-Alkyl oder Cj-Cg-Alkoxy

substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder zwei

nicht direkt benachbarte Ringglieder durch Sauerstoff und/oder Schwefel
ersetzt sind oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C1-Cg-Alkyl, Cy-
Cg-Halogenalkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C1-Cg-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro
substituiertes Cg- oder Cyg-Aryl (Phenyl oder Naphthyl), Hetaryl mit 5 bis 6
Ringatomen (betspielswertse Furanyl. Pyndyl, Imidazolyl, Triazolyl,
Pyrazolyl. Pyrimidyl. Thiazolyl oder Thienyl) oder Cg- oder Cip-Aryl-Cy-
Cg-alkyl (Phenyl-C,-Cg-alkyl oder Naphthyl-C-Cg-alkyl).
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A.B

steht bevorzugt fur Wasserstoff, C1-Cy2-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy-C)-Cg-
alkyl oder

und das Kohienstoffatom an das sie gebunden sind, stehen bevorzugt fiir
gesittigtes C3-Co-Cycloalkyl oder ungeséttigtes Cs-C;g-Cycloalkyl, worin
gegebenenfalls ein Ringglied durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist und
welche gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Cy-Cg-Alkyl, C3-Ciq-
Cycloalkyl, C1-Cg-Halogenalkyl, C1-Cg-Alkoxy, C;-Cg-Alkylthio, Halogen

oder Phenyl substituiert sind oder

und das Kohlenstoffatomn, an das sie gebunden sind, stehen bevorzugt fiir C3-
Cg-Cycloalkyl, welches durch eine gegebenenfalls ein oder zwei nicht direkt
benachbarte Sauerstoff- und/oder Schwefelatome enthaltende Alkylendiyl-,
oder durch eine Alkylendioxyl- oder durch eine Alkylendithioyl-Gruppe
substituiert ist, die mit dem Kohlenstoffatom. an das sie gebunden ist, einen

weiteren fiinf- bis achtgliedrigen Ring bildet oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen bevorzugt fiir C3-
Cg-Cycloalkyl oder C5-Cg-Cycloalkenyl, in welchen zwei Substituenten ge-
meinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, fiir jeweils
gegebenenfalls durch C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy oder Halogen substitu-
iertes C,-Cg-Alkandiyl, Co-Cg-Alkendiyl oder C4-Cg-Alkandiendiyl stehen,
worin gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel

ersetzt ist.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substi-
tutertes Cy-Cy2-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C1-Cg-Alkoxy-Co-
Cg-alkyl, Di-, tri- oder tetra-C-Cg-alkoxy-Cn-Cg-alkyl, Cy-C|qg-Alkylthio-
Cr-Cg-alkyl, gegebenenfalls durch Halogen. C]-C4-Alky1, C~Cyq-Alkoxy
oder C|-Cy4-Halogenalkyl substituiertes C3-Cg-Cvcloalkyl, in welchem

gegebenenfalls ein Ringgiied durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder
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jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Halogenalkyl,
C1-Cg-Alkoxy, C1-Cg-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl, Hetaryl mit 5 oder 6 Ringatomen (beispielsweise Furanyl, Imida-
zolyl, Pynidyl, Thiazolyl, Pyrazolyl, Pyrimidyl. Pyrrolyl, Thienyl oder
Triazolyl), Phenyl-C|-Cg-alkyl oder Hetaryl-C-Cg-alkyl mit 5 oder 6 Ring-
atomen (beispielsweise Furanyl-, Imidazolyl-, Pyridyl-, Thiazolyl-, Pyrazo-
lyl-, Pyrimidyl-, Pyrrolyl-, Thienyi- oder Triazolyl-C,-Cz-alkyl) oder fiir die
Gruppe CO-R1! oder

A und D stehen gemeinsam bevorzugt flir jeweils gegebenenfails substituiertes C3-

Cg-Alkandiyl oder C3-Cg-Alkendiyl, worin gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch eine Carbonylgruppe, Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist und
wobei als Substituenten jeweils in Frage kommen:

Halogen. Hydroxy, Mercapto oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen sub-
stitutertes Cy-Cyo-Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C1-Cg-Alkylthio, C3-C7-Cycloal-
kyl, Phenyl oder Benzyloxy, gegebenenfalls zwet benachbarte Substituenten
mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, einen weiteren
gesittigten oder ungesittigten Cyclus mit 5 oder 6 Ringatomen bilden (im
Fall der Verbindung der Formel (I-1) stehen A und D dann gemeinsam mit
den Atomen, an die sie gebunden sind beispielsweise flir die weiter unten
genannten Gruppen AD-1 bis AD-10), der Sauerstoff oder Schwefel enthaiten

kann, oder worin gegebenenfalls eine der folgenden Gruppen
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m—A
o

/

enthalten ist, oder

A und Q! stehen gemeinsam bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder zwei-
fach, gleich oder verschieden durch Halogen, Hydroxy, durch jeweils gege-
benenfalls einfach bis dreifach, gleich oder verschieden durch Halogen sub-
stituiertes C1-Cyg-Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C-Cg-Alkylthio, C3-C7-Cyclo-
alkyl oder durch jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach, gleich oder ver-
schieden durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl oder C1-Cg-Alkoxy substituiertes
Benzyloxy oder Phenyl substituiertes C3-Cg-Alkandiyl oder C4-Cg-Alkendi-
yl, oder fiir gegebenenfalls durch Halogen, C;-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, Cy-
C4-Halogenalkyl. C;-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes
Alkandiendiyl, mit den MaBgaben, daB B und Q? gemeinsam mit den
Kohlenstoffatomen. an die sie gebunden sind, fur eine Doppelbindung stehen

und mindestens einer der Substituenten W oder X nicht fiir Wasserstoff steht.
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Ql

Rl

-35.

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, C-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy-C;-Co-alkyl,
C,-Cg-Alkylthio-C-Cy-alkyl, gegebenenfalls durch C;-C4-Alkyl oder Cy-
C4-Alkoxy substituiertes C;-Cg-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls eine
Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder gegebe-
nenfalls durch Halogen, C,-C4-Alkyl, C,-C4-Alkoxy, C;-C,-Halogenalkyl,
C-C5-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder

steht bevorzugt fiir Wasserstoff oder C-C4-Alkyl.

steht bevorzugt fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

0 L R
B U R ), _.SO—R® (g -O—FP
0 R (b), 0 M’ © o oYz (d), // “RS (e),
L
-0 /Rs R?
-O- 8 )
O-E () >—N\R7 () -0-R® (M) oder N< o (i)

L R

in welchen

E fiir ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,

L fiir Sauerstoff oder Schwefel steht und

M fiir Sauerstoff oder Schwefel steht.

steht bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cy-
Coo-Alkyl, C3-Cop-Alkenyl. C1-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, C|-Cg-Alkylthio-
Cy-Cg-alkyl, Poly-Cy-Cg-alkoxy-C-Cg-alkyl oder gegebenenfalls durch
Halogen. Cj-Cg-Alkyl oder C1-Cg-Alkoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl,

in welchem gegebenenfalls ein oder mehrere (bevorzugt ein oder zwei) nicht
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direkt benachbarte Ringgheder durch Sauerstoff und/oder Schwefel ersetzt

sind,

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cyano. Nitro, C}-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alk-
oxy, C1-Cg-Halogenalkyl, C1-Cg-Halogenalkoxy, C|-Cg-Alkylthio oder Ci-
Cg-Alkylsulfonyl substituiertes Phenyl,

fir gegebenenfalls durch Halogen, Nitro, Cyano, C1-Cg-Alkyl, Cj-Cg-Alk-
oxy, C1-Cg-Halogenalkyl oder C1-Cg-Halogenalkoxy substituiertes Phenyi-
C1-Cg-alkyl,

fiir gegebenenfalls durch Halogen oder C1-Cg-Alkyl substituiertes 5- oder 6-
gliedriges Hetaryl (beispielsweise Pyrazolyl, Thiazolyl, Pyridyl, Pyrimidyl,
Furanyl oder Thienyl),

fiir gegebenenfalls durch Halogen oder C(-Cg-Alkyl substituiertes Phenoxy-
C1-Cg-alkyl oder

© fur gegebenenfalls durch Halogen, Amino oder C1-Cg-Alkyl substituiertes 5-

oder 6-gliedriges Hetaryloxy-C{-Cg-alkyl (beispielsweise Pyridyloxy-C;-Cg-
alkyl, Pyrimidyloxy-C;-Cg-alkyl oder Thiazolyloxy-C-Cg-alkyl).

steht bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cy-
Cop-Alkyl, Cr-Cog-Alkenyl, Cy-Cg-Alkoxy-Co-Cg-alkyl, Poly-Cy-Cg-alk-
oxy-Co-Cg-alkyl.

fiir gegebenentfalls durch Halogen, C1-Cg-Alky! oder C1-Cg-Alkoxy substitu-

tertes C3-Cg-Cycloalkyl oder
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fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Cyano, Nitro, C1-Cg-Alkyl, C1-
Cg-Alkoxy, C-Cg-Halogenalkyl oder Cj-Cg-Halogenalkoxy substituiertes
Phenyi oder Benzyl.

steht bevorzugt fiir gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C1-Cg-Alkyl
oder fiir jeweils gegebenenfails durch Halogen, C}-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy,
C1-Cy-Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl oder Benzyl.

R4 und R5 stehen bevorzugt unabhingig voneinander fiir jeweils gegebenenfalls

durch Halogen substitutertes C1-Cg-Alkyl, Ci-Cg-Alkoxy, Ci-Cg-Alkyl-
amino, Di-(Cy-Cg-alkyl)amino, Cj-Cg-Alkylthio, C3-Cg-Alkenylthio, C3-
C7-Cycloalkylthio oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Nitro,
Cyano, C-Cg-Alkoxy, C1-C4-Halogenalkoxy, (C1-C4-Alkyithio, Cy-Cy4-
Halogenalkylthio, C;-Cg4-Alkyl oder Cj-C4-Halogenalkyl substituiertes
Phenyl, Phenoxy oder Phenylthio.

RS und R7 stehen unabhingig voneinander bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir jeweils

RS

gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cyclo-
alkyl, C1-Cg-Alkoxy, C3-Cg-Alkenyl, Cy-Cg-Alkoxy-C-Cg-alkyl, fiir gege-
benenfalls durch Halogen, C;-Cg-Halogenalkyl, C{-Cg-Alkyl oder Cj-Cg-
Alkoxy substituiertes Phenyl, gegebenenfalls durch Halogen, Cy-Cg-Alkyl,
C1-Cg-Halogenalkyl oder Cj;-Cg-Alkoxy substituiertes Benzyl oder zu-
sammen mit dem N-Atom, an das sie gebunden sind fiir einen gegebenenfalls
durch C,-C4-Alkyl substituierten C3-Cg-Alkylenrest, in  welchem
gegebenenfalls ein Kohlenstoffatom durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt

1st.

steht bevorzugt fir jewetls gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C;-
Cig-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl. C3-Cg-Alkinyl. C-Cg-Alkoxy-C-Cy-alkyl, Cs-
Cg-Alkenyloxy-C-Cy-alkyl, C5-Cg-Alkinyloxy-C-Cy-alkyl, Cy-Cg-
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Alkylcarbonyl-C{-Cy-alkyl, C,-Cg-Alkoxycarbonyl-C-C4-alkyl, fir
gegebenenfalls durch Fluor, C;-C4-Alkyl oder C;-Cy4-Alkoxy substituiertes
Cycloalkyl oder fiir gegebenenfalls durch Halogen, C|-Cg-Alkyl, C;-Cg-
Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro
substituiertes  Phenyl-C-Cy-alkyl,  Phenylcarbonyl-C;-C4-alkyl oder
Phenoxy-C,-C4-alkyl,

steht bevorzugt fiir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
C,-Cyg-Alkyl, C3-Cjq-Alkenyl, C,-Cg-Alkoxy-C,-Cg-alkyl, C;-Cg-Alkyl-
thio- C[-Cg-alkyl, Cycloalky] mit 3 bis 8 Ringatomen, das durch ein Sauer-
stoff- oder Schwefelatom unterbrochen sein kann, jeweils gegebenenfalls
einfach bis dreifach, gleich oder verschieden durch Halogen, C;-Cg-Alkyl,
C;-Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C-Cg-alkyl oder Phenoxy-C,-Cg-alkyl
oder Hetaryl-C|-Cg-alkyl mit jeweils 5 oder 6 Ringatomen, wobei 1 oder 2
gleiche oder verschiedene Sauerstoff-, Stickstoff- und Schwefelatome im

Ring enthalten sind, oder

steht bevorzugt flir Wasserstoff, C;-C;g-Alkyl, C3-Cyp-Alkenyl oder fiir eine
Gruppe CO-R!! oder

R% und RI10 stehen bevorzugt zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie

gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls durch C;-C4-Alkyl substituierten
drei- bis siebengliedrigen, gesittigten Ring, in welchem gegebenenfalls eine
dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe gegen ein

Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

steht bevorzugt fiir Wasserstoff. gegebenenfalls durch Halogen, substituiertes
Cy-Co-Alkyl, C5-Cjg-Alkenyl. C;-Cg-Alkoxy, gegebenenfalls durch
Halogen. C-C4-Alkyl. C|-Cy-Alkoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder
fur gegebenenfalls durch Halogen. C;-Cg-Alkyl, Cy-C¢-Haloalkyl, C;-Cg-
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Alkoxy, Cy-Cg-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl,
Phenyl-C,-Cg-alkyl, Benzyloxy oder Phenoxy

R16  sieht bevorzugt fir Wasserstoff. fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen
substituiertes Cj-Cg-Alkyl oder Ci-Cg-Alkoxy, flr gegebenenfalls durch
Halogen, Cj-Cs-Alkyl oder C-Cy4-Alkoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl,
in welchem gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder
Schwefel ersetzt ist, oder fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C{-Cg-
Alkyl, Cj-Cg-Alkoxy, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-Cq-Halogenalkoxy, Nitro
oder Cyano substituiertes Phenyl, Phenyl-C-Cg-alkyl oder Phenyl-C1-Cy4-
alkoxy.

RI7  steht bevorzugt fiir Wasserstoff oder C-Cg-Alkyl oder
R!6 und R!7 stehen gemeinsam bevorzugt fiir C4-Cg-Alkandiyl.

RI8 und R1? sind gleich oder verschieden und stehen bevorzugt fiir Cj-Cg-Alkyl

oder

R!% und R!9 stehen gemeinsam bevorzugt fiir einen Cp-Cg4-Alkandiylrest, der
gegebenenfalls durch C1-Cg-Alkyl, C{-Cg-Halogenalkyl oder durch gegebe-
nenfalls durch Halogen, C1-Cg-Aikyl, Cy-C4-Halogenalkyl, C-Cg-Alkoxy,
C1-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Phenyl substituiert ist.

R20 und R2! stehen unabhingig voneinander bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir gegebe-
nenfalls durch Halogen substituiertes Cj-Cg-Alkyl oder fiir gegebenenfalls
durch Halogen, C{-Cg-Alkyl, Cj-Cg-Alkoxy, Ci-C4-Halogenalkyl, C1-C4-

Halogenalkoxyv, Nitro oder Cvano substitutertes Phenyl oder

R2% und R21 stehen gemeinsam mit dem Kohlenstoffatom. an das sie gebunden sind,

fiir eine Carbonylgruppe oder fiir gegebenenfalls durch Halogen, Cy-Cg4-
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Alkyl oder C1-C4-Alkoxy substitutertes C5-C7-Cycloalkyl, in dem gegebe-

nenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist.

R22 und R23 stehen unabhingig voneinander bevorzugt fiir C1-Cyg-Alkyl, C2-Cjg-

Alkenyl, C;-Cyo-Alkoxy, C1-Cjg-Alkylamino, C3-Cjg-Alkenylamine, Di-

(Cy-Cyp-alky)amino oder Di-(C3-C1g-alkenyl)amino.

In den als bevorzugt genannten Restedefinitionen steht Halogen, auch als Sub-

stituent, wie z.B. in Halogenalkyl, fiir Fluor, Chlor, Brom und lod, insbesondere fiir
Fluor und Chlor.

X steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, C,-C4-Alkyl,

C)-C4-Alkoxy, Cy-C4-Halogenalkyl, C;-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder

Cyano oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor, Brom, Cy-C4-Alkyl, Cy-

Cy4-Alkoxy, C;-Cy-Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano

substituiertes Phenyl, Phenoxy oder Benzyloxy,

Y und Z

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, C,-
C4-Alkyl, C;-C4-Halogenalkyl, C-C4-Alkoxy, Cy-Cy4-
Halogenalkoxy, Phenyl, Nitro oder Cyano.

steht besonders bevorzugt fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, C;-
Cy4-Alkyl, C;-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Alkoxy, Ci-Cy-
Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano,

stehen besonders bevorzugt unabhiinglg voneinander fiir Wasserstoff,
Fluor, Chlor, Brom, C-C4-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C;-C,4-
Alkoxy, C;-C4-Halogenalkoxy, Cyano. Nitro oder fiir gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, Brom. C;-C4-Alkyl, C;-Cs-Halogenalkyl, C;-Cy4-
Alkoxy, C,-Cs-Halogenalkoxy. Cyano oder Nitro substituieries

Phenyl. Phenoxy oder Benzyloxy,
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X und V stehen besonders bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die

sie gebunden sind. fiir einen gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder C-Cy-

Alkyl substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring, der gegebenenfalls durch zweti

5 nicht direkt benachbarte Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der

Maflgabe, dafl Y und Z keinen Ring bilden,

Y und Z stehen besonders bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die

sie gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder C;-C4-

10 Alkyl substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring, der gegebenenfalls durch ein
oder zwei Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der Mafigabe, da3 X

und V keinen Ring bilden,

m steht besonders bevorzugt flir die Zahlen I und 2,
15

mit der Mafigabe. daB mindestens ein Rest der Substituenten V, W, X, Y oder Z

ungleich Wasserstoff sein muf3.
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F! und F? stehen besonders bevorzugt fiir jeweils eine der Gruppen

—F! F2
—_— N— C——
) |/ N\
D A B
A B
3) —C C—
Q‘/ \Qz A/ \B
@
D A

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor
oder Chlor substituiertes C1-Cjg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy-Cy-Cg-alkyl, gege-
benenfalls durch Fluor, Chlor, Cy-C4-Alkyl oder Cy-C4-Alkoxy substitu-
iertes C3-C7-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch
Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder jeweils gegebenenfalls einfach bis
zweifach durch Fluor. Chlor, Brom, C-C4-Alkyl, C;-Co-Halogenatkyl, C;-
C4-Alkoxy oder C{-Ch-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl oder Phenyl-C-Cp-alkyl.

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff oder C;-Cg-Alkyl oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, stechen besonders bevor-
zugt flr gesittigtes oder ungesittigtes Cs-C4-Cycloalkyl. worin gegebenen-
falls ein Ringglied durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist und welches ge-
gebenenfalls einfach durch C;-C4-Alkyl, Cs-Cg-Cycloalkyl. C{-C5-Halogen-

alkyl. C,-C4-Alkoxy. Fluor. Chlor oder Phenvi substituiert ist oder
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und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen besonders bevor-
zugt fiir C5-Cg-Cycloalkyl, welches durch eine gegebenenfalls ein oder zwei
nicht direkt benachbarte Sauerstoff- oder Schwefelatome enthaltende Alky-
lendiyl- oder durch eine Alkylendioxyl- oder durch eine Alkylendithiol-
Gruppe substituiert ist, die mit dem Kohlenstoffatom, an das sie gebunden ist,

einen weiteren fiinf- oder sechsgliedrigen Ring bildet oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, stehen besonders bevor-
zugt fiir C3-Cg-Cycloalkyl oder C5-Cg-Cycloalkenyl, in welchen zwei Substi-
tuenten gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, fiir
jeweils gegebenenfalls durch C(-Cs-Alkyl, C-Cs-Alkoxy, Fluor, Chlor oder
Brom substituiertes C>-C4-Alkandiyl, C,-Cy4-Alkendiyl, worin gegebenenfalls
eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder
Butadiendiyl stehen.

steht besonders bevorzugt flir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch
Fluor oder Chlor substituiertes Cy-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, Cy-Cg-Alk-
oxy-Co-Cg-alkyl oder Ci-Cg-Alkylthio~Co-Cyg-alkyl, fiir gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor, Cy-C4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder C-Ca-Halogenalkyl
substituiertes C3-C7-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder fiir jewells gegebenen-
falls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor. Brom, C;-C4-Alkyl, C 1-Co-
Halogenalkyl, C1-C4-Alkoxy, C1-Cao-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro sub-
stituiertes Phenyl oder Phenyl-C1-C»y-alkyl oder fiir die Gruppe CO-R11

25 A und D stehen gemeinsam besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls substituiertes

C3-Cs-Alkandiyl, in welchem eine Methylengruppe durch eine Carbonyl-
gruppe, Sauerstoff oder Schwefel ersetzt sein kann, wobel als Substituenten

Hydroxy, C|-Cg-Alkyl oder C1-C4-Alkoxy in Frage kommen oder

30 A und D stehen (im Fall der Verbindungen der Formel (I-1)) gemeinsam mit den

Atomen. an die sie gebunden sind. fiir eine der Gruppen AD-1 bis AD-10:
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oder

A und Q! stehen gemeinsam besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach

5 oder zweifach, gleich oder verschieden durch Hydroxy, Fluor, Chlor, durch
jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor substituiertes C;-Cg-

Alkyl oder C;-C4-Alkoxy substituiertes C;3-Cy-Alkandiyl oder C3-Cy-

Alkendiyl oder fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fiuor, Chlor,

Brom, C-C4-Alkyl, C,-C4-Alkoxy, C;-C,-Halogenalkyl, C;-C5-

10 Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Alkandiendiyl, mit den
MaBgaben. daB B und Q2 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen. an die sie

gebunden sind, flir eine Doppelbindung stehen und mindestens einer der

Substituenten W oder X nicht fir Wasserstoff siehr.
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steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy-C;-

PCT/EP00/04415

Cy-alkyl, Cy-C4-Alkylthio-C;-Co-alkyl oder gegebenenfalls durch Methyl

oder Methoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalky!, worin gegebenenfalls eine

Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt 1st oder
steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff oder C-Cy4-Alkyl,

steht besonders bevorzugt fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

6

0 R
/s R .
-O—E . L}—N\Rz @ O—R () we N7 @

in welchen
E fiir ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,
L fiir Sauerstoff oder Schwefel steht und

M fiir Sauerstoff oder Schwefel steht.

(e},

steht besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach

durch Fluor oder Chlor substituiertes Cy-Cyg-Alkyl, C>-Cyg-Alkenyl, Ci-

Cg-Alkoxy-C-Cg-alkyl, C1-Cg-Alkylthio-Cj-Cg-alkyl, oder gegebenenfalls

durch Fluor. Chlor, C{-C5-Alkyl oder Cy-Cs-Alkoxy substituiertes C3-Cg-

Cycloalkyl, in weichem gegebenentalls ein oder zwei nicht direkt benachbarte

Ringglieder durch Sauerstoff und/oder Schwetel ersetzt sind.
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fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano,
Nitro, C1-Cy4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy, Cy-Cp-Halogenaikyl, Cy-Co-Halogen-
alkoxy, C)-Co-Alkylthio oder Cy-Cay-Alkylsuifony} substituiertes Phenyl,

firr gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C1-C4-Al-
kyl, Cy-Cg-Alkoxy, Cy-C3-Halogenalkyl oder C-C3-Halogenalkoxy
substituiertes Phenyl-C{-C4-atkyl,

fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom
oder Cj-C4-Alkyl substituiertes Pyrazolyl, Thiazolyl, Pyridyl, Pyrimidyl,

Furanyl oder Thienyl.

steht besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach
durch Fluor substituiertes C|-Cyg-Alkyl, C2-Cyg-Alkenyl oder Ci-Cg-
Alkoxy-Co-Cg-alkyl,

fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chior, Brom,
Cyano, Nitro, C1-C4-Alkyl, C)-C3-Alkoxy, C)-Ca-Halogenalkyl oder Ci-

Cnh-Halogenalkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl.

steht besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor
substituiertes C1-Cg-Alkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zwei-
fach durch Fluor, Chlor, Brom, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy, Ci-Cp-
Halogenalkyl, C1-C»-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl.

R4 und R3 stehen besonders bevorzugt unabhiingig voneinander fiir Ci-Cg-Alkyl,

C1-Cg-Alkoxy. Cy-Cg-Alkylamino, Di-(Cy-Cg-alkyl)amino, Cj-Cg-Alkyl-
thio, C3-Cy4-Alkenylthio. C3-Cg-Cycloalkylthio oder fiir jeweils gegebenen-
falls einfach bis zweifach durch Fluor. Chlor. Brom. Nitro. Cyano, C1-C3-
Alkoxy. C|-C3-Halogenalkoxy. C1-C3-Alkyl oder C-C3-Halogenalkyl sub-

stituiertes Phenyl. Phenoxy oder Phenylthio.
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steht besonders bevorzugt fiir C-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C-Cg-
Alkoxy, C3-Cg-Alkenyl, C-Cg-Alkoxy-Ci-Cg-alkyl, fiir gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C-Cs-Halogenalkyl, C;-Cy4-
Alkyl oder Cy-C4-Alkoxy substituiertes Phenyl, flir gegebenenfalls einfach
bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C;-C4-Alkyl, C,-C;-Halogenalkyl
oder C-C4-Alkoxy substituiertes Benzyl,

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, C;-Cg-Alkyl oder C3-C4-Alkenyl,

R6 und R7 stehen besonders bevorzugt zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie

R38

R9Y

gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Methyl
oder Ethy| substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring, in welchem gegebenen-
falls eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe durch

ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

steht besonders bevorzugt flir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach
durch Fluor oder Chlor substituiertes C-Cg-Alkyl, C;3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-
Alkinyl, C;-Cg-Alkoxy-C-Cy-alkyl, C5-Cg-Alkenyloxy-C,-Co-alkyl, C3-Cg-
Alkinyloxy-C,-Cs-alkyl, C,;-Cg-Alkylcarbonyl-C,-Cs-alkyl, C,-Cs-Alkoxy-
carbonyl-C,-C5-alkyl oder fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chior, Brom, C;-C4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-C,-Halogenalkyl, C;-
C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl-C;-Cs-alkyl,
Phenylcarbonyl-C;-C4-alkyl oder Phenoxy-C;-Cy-alkyl,

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls einfach
bis dreifach durch Fluor oder Chior substituiertes C-Cq-Alkyl, C3-Cg-Alke-
nyl oder C;-Cy-Cycloalkyl, flir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom. C;-C4-Alkyl, C|-C4-Alkoxy, C;-C5-Halogenalkyl, C,-
C»-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl-C;-C5-alkyl oder

Pyndyl-C,-C5-alkyl.
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steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, C-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl oder
fiir eine Gruppe CO-R1} oder

R? und R!0 stehen besonders bevorzugt zusammen mit dem Stickstoffatom, an das

pii

sie gebunden sind. flir einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Methyl oder Ethyl substituierten 5- bis 6-gliedrigen geséttigten Ring, in
welchem gegebenenfalls eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte

Methylengruppe gegen ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

steht besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, gegebenenfalls einfach bis drei-
fach durch Fluor oder Chlor substituiertes C;-Cg-Alkyl, C5-Cg-Alkenyl, C;-
Cg-Alkoxy, gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl, Methoxy oder Ethoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder fiir gegebe-
nenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, C-C4-Alkyl, C-Cy4-
Alkoxy, C-C,-Halogenalkyl, C,-C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro sub-

stituiertes Phenyl.

In den als besonders bevorzugt genannten Restedefinitionen steht Halogen,auch als

Substituent wie z.B. in Halogenalkyl, fiir Fluor, Chlor, Brom und Iod, insbesondere

fiir Fluor, Chlor und Brom, ganz besonders fiir Fluor oder Chlor.

\Y

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

Methy!l, Phenyl, Methoxy oder Trifluormethyl,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff. Fluor. Chior, Brom, Methyl,

Ethyl, Trifluormethyl, Methoxy,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff. Brom Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl. n-Propyl. iso-Propyl. Methoxy, Ethoxy. n-Propoxy. iso-Propoxy,

Trifluormethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy. Nitro oder Cyano
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oder fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom,
Methyl. tert.-Butyi, Trifluormethyi, Methoxy, Trifluormethoxy, Nitro cder

Cyano substituiertes Phenyl, Phenoxy oder Benzyloxy,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Methyl,
Ethyl, i-Propyl, tert.-Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Methoxy, Ethoxy,
Isopropoxy, Triﬂuormethoxy, Difluormethoxy, Cyano, Nitro oder fiir
gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chior, Brom, Methyli,
Trifluormethyl, Methoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Trifluormethyl, Methoxy, Trfluormethoxy, Cyano, Nitro oder fiir gegebe-
nenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor. Brom, Methyl, Trifluor-

methyl, Methoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl,

X und V stehen ganz besonders bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen,

an die sie gebunden sind, flir einen gegebenenfalls durch Fluor oder Methyl
substituierten 3- oder 6-gliedrigen Ring, der durch zwei nicht direkt benach-
barte Sauerstoffatome unterbrochen ist. mit der Maflgabe, da Y und Z keinen
Ring bilden,

Y und Z stehen besonders bevorzugt gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die

sie gebunden sind. fiir einen gegebenenfalls durch Fluor oder Methyl sub-
stituierten 5- oder 6-gliedngen Ring, der durch ein oder zwei nicht direkt
benachbarte Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der Mafigabe, daB

X und V keinen Ring bilden,

steht ganz besonders bevorzugt fiir die Zahl 2. mit der MaBgabe. daB8 min-
destens ein Rest der Substituenten V. W, X Y oder Z ungleich Wasserstoff

sein muf,
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F! und F? stehen ganz besonders bevorzugt fiir jeweils eine der Gruppen

A B

—FL—F2
—_N——(—
M | /N
DA B
— O —
(2) paN
A B
E —C C——
(3) /\ , /' \

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch
Fluor substituiertes C-Cg-Alkyl, gegebenenfails durch Fluor, Methyl oder
Methoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls ein-
fach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, iso-Propyl, tert.-Butyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Phenyl oder Benzyl,

steht ganz besonders bevorzugt flir Wasserstoff oder C|-C4-Alkyl oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, stehen ganz besonders
bevorzugt fir gesittigtes Cs-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein
Ringglied durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist und welches gegebenen-
falls einfach durch Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, Butyl, iso-Butyl, sec.-
Butyl, tert.-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, iso-Propoxy,

n-Butoxy, iso-Butoxy, Fluor oder Chlor substituiert 1st oder

und das Kohlenstoffatom. an das sie gebunden sind, stehen ganz besonders
bevorzugt flir Cs5-Cg-Cycloalkyl, worin zwei Substituenten gemeinsam mit

den Kohlenstotfatomen. an die sie gebunden sind. fur C,-Cy-Alkandiy! oder
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C,-C4-Alkendiy!, worin jeweils gegebenenfalls eine Methylengruppe durch

Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder Butadiendivl stehen.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff. fiir jeweils gegebenenfalls
durch Fluor oder Chlor substituiertes C{-Cg-Alkyl, C3-C4-Alkenyl, Cy-Cy4-
Alkoxy-Cy-Cz-alkyl, C1-C4-Alkylthio-Co-alkyl oder C3-Cg-Cycloalkyl, in
welchem gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwe-
fel ersetzt ist oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl, tert.-Butyl,
Methoxy, Ethoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro, substi-
tutertes Phenyl, oder Benzyi (in Verbindungen der Formel (I-1) hervor-
gehoben fiir Wasserstoff), oder fitr die Gruppe CO-R!1,

A und D stehen gemeinsam ganz besonders bevorzugt fir gegepenenfalls substitu-

iertes C3-Cy-Alkandiyl, worin gegebenenfalls ein Kohlenstoffatom durch
Schwefel ersetzt ist und welches gegebenenfalls durch Methyl substituiert ist

oder

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

Atomen, an die sie gebunden sind, fiir eine der Gruppen AD-1 bis AD-10:

CT QI

| N I

AD-1 AD-2 AD-3
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l
AD-4 AD-6 AD-8
gul
|
AD-10
oder

A und Q! stehen gemeinsam ganz besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls einfach

oder zweifach durch Fluor, Chlor, Hydroxy, Methyl oder Methoxy

5 substituiertes Cs-C4-Alkandiyl oder Butendiyl oder fiir gegebenenfails
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy,
Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substitutertes Alkandiendiyl, mit den

MaBgaben, da} B und Q? gemeinsam mit den Kohienstoffatomen, an die sie

gebunden sind, fiir eine Doppelbindung stehen und mindestens einer der

i0 Substitveentenn W oder X nicht fiir Wasserstoff steht,

Ql steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, Methyl, Cyclopropyl,
Cyclopentyl oder Cyclohexyl,

15 Q2 steht ganz besonders bevorzugt flic Wasserstoff und Methyl,
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steht ganz besonders bevorzugt flir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

. L
0—E (. Jp—N_, @ -0—R* (M oder -~ (i)
L "R \Rw
msbesondere fiir (a), (b), (c), (g), (h) oder (1)
in welchen
E fiir ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,
L. fiir Sauerstoff oder Schwefel steht und

M fiir Sauerstoff oder Schwefel steht.

steht ganz besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis
dreifach durch Fluor oder Chlor substituiertes C;-Cjg-Alkyl, Cr-Cyg-
Alkenyl. Cy-C4-Alkoxy-Cj-Cg-alkyl, C{-Cg4-Alkylthio-Cy-Cr-alkyl, oder
gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Methy!l, Ethyl, i-
Propyl, i-Butyl, tert.-Butyl, Methoxy, Ethoxy oder iso-Propoxy substituiertes
C3-Cg-Cycloaltkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder zwei nicht direkt
benachbarte Ringglieder durch Sauerstoff ersetzt sind,

fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor. Brom, Cyano,
Nitro, Methyl, Ethyl, i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, Trifluormethyl oder Tri-

fluormethoxy substituiertes Phenyl,

fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom,

Methy] oder Ethyl substituiertes Furanyl, Thienyl oder Pyridyl,
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steht ganz besonders bevorzugt firr jeweils gegebenenfalls einfach bis
dreifach durch Fluor substituiertes C1-Cyg-Alkyl, C»-Cqg-Alkenyl oder Cq-
Cy4-Alkoxy-Con-Cy-alkyl,

oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Cyano, Nitro, Methyl, Ethyl, i-Propyl, Methoxy, Ethoxy, Trifluormethyl oder
Trifluormethoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl.

steht ganz besonders bevorzugt fiir gegebenenfalls einfach bis dreifach durch
Fluor substituiertes Methyl, Ethyl, n-Propyl, Isopropyl oder jeweils gege-
benenfalls einfach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, tert.-Buty!, Methoxy,

Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl,

R4 und R3 stehen ganz besonders bevorzugt unabhéngig voneinander fiir C1-Cy4-Al-

R7

kyl, Cyi-C4-Alkoxy, C1-C4-Alkylamino, Di-(Cy-Cg-alkyl)amino, Cy-C4-Al-
kylthio oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor,
Chlor, Brom, Methyl, Nitro, Cyano, Methoxy, Trifluormethoxy oder Tri-
fluormethyl substituiertes Phenyl, Phenoxy oder Phenylthio.

steht ganz besonders bevorzugt fir C1-C4-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C1-Cy-
Alkoxy, C3-Cg-Alkenyl, Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, fiir gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Trifluormethyl, Methyl oder
Methoxy substituiertes Phenyl, fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethyl oder Methoxy substituiertes Ben-

zyl,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, C;-C4-Alkyl oder C3-Cy4-
Alkenyl,

R6 und R7 stehen ganz besonders bevorzugt zusammen mit dem Stickstoffatom, an

das sie gebunden sind. fiir einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
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Methyl substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring, in welchem gegebenenfalls
eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe durch ein

Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

steht ganz besonders bevorzugt fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis
dreifach durch Fluor oder Chlor substituiertes C;-C4-Alkyl, C3~-C4-Alkenyl,
C,-C4-Alkoxy-methyl,  C3-C4-Alkenyloxy-methyl,  C3-C4-Alkinyloxy-
methyl, C,-C4-Alkylcarbonyl-methyl, C;-C4-Alkoxycarbonyl-methyl oder
fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluommethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Benzyl, Phenylcarbonyl-methyl oder Phenoxy-methyl,

steht ganz besonders bevorzugt firr Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls
einfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor substituiertes C(-C4-Alkyl, Allyl,
Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, flir gegebenenfalls einfach bis
zweifach durch Fluor, Chior, Brom, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, tert.-Butyl,
Methoxy, iso-Propoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro

substituiertes Benzyl,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstoff, C|-C4-Alkyl, Allyl oder fiir
eine Gruppe CO-R1! oder

R? und R!0 stehen ganz besonders bevorzugt zusammen mit dem Stickstoffatom, an

Rlil

das sie gebunden sind, flir einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Methy! substituterten 5- bis 6-gliedrigen gesittigten Ring, in welchem gege-
benenfalls eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe

gegen ein Sauverstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

steht ganz besonders bevorzugt fiir Wasserstofff, gegebenenfalls einfach bis
dreifach durch Fluor oder Chlor substituiertes C,-C4-Alkyl, C3-C4-Alkenyl,
Cy-C4-Alkoxy, gegebenenfalls einfach durch Fluor. Chlor. Methyl oder
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Methoxy substituiertes Cyclopropyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl oder fur
gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Phenyl.

Von hervorgehobener Bedeutung sind Verbindungen der Formel (1), in welcher

V fir Wasserstoff, Fluor, Chior, Brom, Methyl, Trifluormethyl, Nitro oder
Phenyl steht,

W fiir Wasserstoff. Fluor, Chlor, Brom. Methyl, Ethyl steht

X fir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl. Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl,
Ethoxy, n-Propoxy, iso-Propoxy, Methoxy, Trifluormethyl oder Nitro, Cyano

steht,

Y fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, tert.-Butyl,
Methoxy, Ethoxy, iso-Propoxy, Difluormethyi, Trfluormethyl,

Trifluormethoxy. Difluormethoxy oder Phenyl steht.

Z fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethyl steht,

Y und Z gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen an die sie gebunden sind einen 5-
gliedrigen Ring bilden, der durch ein oder zwei nicht direkt benachbarte
Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der Maflgabe. dass X und V

keinen Ring bilden,

m fur 2 steht. mit der Maf3gabe. dass mindestens ein Rest der Substituenten V,

W. X. Y oder Z ungleich Wasserstoff sein muss
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F! und F2 fiir eine der Gruppen

—Fl—F
_N—C—
R VAN
DA B
——C—
(2) /N
A B
(3) —C G
S

stehern,

worin

A fiir Wasserstoff, C|-C4-Alkyl, gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Chlor oder Fluor substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

B fiir Wasserstoff oder C-Cy4-Alkyl steht,

A und B und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir gesittigtes
Cyclohexy! stehen. in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch
Sauerstoff ersetzt ist und welches gegebenenfalls durch einfach durch Methyi,
Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, Butyl, iso-Butyl, sec.-Butyl, tert.-Butyl,
Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, iso-Propoxy, n-Butoxy, iso-

Butoxy, Fluor oder Chlor substituiert ist,

D fir Wasserstoff, C;-C4-Alkyl, gegebenenfalls einfach oder zweifach durch
Chlor. Fluor, Brom substitutertes Pheny! oder Benzyl ader fiir eine Gruppe
CO-R!1 steht,

A und Q! gemeinsam fiir gegebenenfalls ein- oder zweifach durch Methyl, Fluor

oder Chlor substituiertes C;-C,4-Alkandiyl oder Butendiyl stehen oder fur
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gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Methyl oder Chlor substituiertes
Alkandiendiyl stehen
mit den MaBgaben, dass B und Q? gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie
gebunden sind, fiir eine Doppelbindung stehen und mindestens einer der

Substituenten W oder X nicht fiir Wasserstoft steht,

G fiir Hydroxy (a) fiir

0 L 9
/l'k 1 (b) /U\ 2 (c) ) :' 10 0
—0 R ( —0 M—R oder R steht,
Ri fiir CrCs-Alle steht,

R2 fiir C;-Cg-Alkyl steht,

Lund M fiir Sauerstoff stehen,

RS fiir Wasserstoff steht,

RI0  fiir Wasserstoff oder fiir eine Gruppe CO-R!! steht

RIl  fiir C{-C4-Alkyl steht.

Insbesondere bevorzugt sind Verbindungen der Formel (i-1), in weicher D fiir
Wasserstoff steht, in welcher der Substituent G fiir die Reste (a), (b), (g), (h) oder (i)
steht und in welcher A, B, V, W, X, Y, Z, R}, R2, R6, R7 R8 R9 R10 ynd m, die in

den ganz besonders bevorzugten Bereichen aufgefithren Bedeutungen haben.

Insbesondere bevorzugt sind Verbindungen der Formel (I-2), in welcher D fur

Wasserstoff steht. in welcher der Substituent G fiir die Reste (a), (b), (g), (h) oder (i)
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steht und in weicher A, B, V, W, X, Y, Z, R!, RZ, R, R7, R8, R9, R!0 und m, die in

den ganz besonders bevorzugten Bereichen aufgefiihren Bedeutungen haben.

Insbesondere bevorzugt sind Verbindungen der Formel (I-3), in welcher D fiir
Wasserstoff steht, in welcher die Substituenten A und Q! fiir einen gegebenenfails
substituierten Alkandiendiylrest stehen, wobei als Substituenten die in den besonders
bevorzugten Bereich genannten Reste in Frage kommen, in welcher der Substituent
G fiir die Reste (2), (b), (g), () oder (i) steht und in welcher B, Q2, V, W, X, Y, Z,
RI, R2, RS, R7, R8 R R10 und m, die in den ganz besonders bevorzugten Bereichen

aufgefithren Bedeutungen haben.

Die oben aufgefiihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten Restede-
finitionen bzw. Erlduterungen kénnen untereinander, also auch zwischen den je-
weiligen Bereichen und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert werden. Sie gelten fiir

die Endprodukte sowie fiir die Vor- und Zwischenprodukte entsprechend.

Erfindungsgemil bevorzugt werden die Verbindungen der Formel (I), in welchen
eine Kombination der vorstehend als bevorzugt (vorzugsweise) aufgefiihrten Bedeu-

tungen vorliegt.

Erfindungsgemif besonders bevorzugt werden die Verbindungen der Formel (I), in
welchen eine Kombination der vorstehend als besonders bevorzugt aufgefiihrten Be-

deutungen vorliegt.

Erfindungsgemaf ganz besonders bevorzugt werden die Verbindungen der Formel
(I), in welchen eine Kombination der vorstehend als ganz besonders bevorzugt aufge-

fiihrten Bedeutungen vorliegt.

Insbesondere bevorzugt sind Verbindungen der Formel (1), in denen G fiir

Wasserstoff steht.
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Gesittigte oder ungesittigte Kohlenwasserstotfreste wie Alkyl oder Alkenyl kénnen,
auch in Verbindung mit Heteroatomen, wie z.B. in Alkoxy, soweit méglich, jeweils

geradkettig oder verzweigt sein.

Gegebenenfalls substituierte Reste kénnen, sofern nichts anderes angegeben ist, ein-
fach oder mehrfach substituiert sein, wobei bei Mehrfachsubstitutionen die Substi-

tuenten gleich oder verschieden sein kdnnen.

Verwendet man gemidB Verfahren (A) Ethyl-2{[(4-chlorbenzyl)sulfonyljamino}-2-
methylpropanoat als Ausgangsstoff, so kann der Verlauf des erfindungsgemifien

Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

H,C o Cl 1. Base
T\ ) __>ch
S
e

2.H

Verwendet man gemif Verfahren (B) Ethyl-2-{[(2,6-dichlorbenzyl)sulfonyljoxy}-2-
methylpropanocat. so kann der Verlauf des erfindungsgemifien Verfahrens durch fol-

gendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

ho ,COLH,
3 Cl HOCI
H,C 1 ﬁ 1. Base H.C
.........—__.’ 3
| 3 -
LI 0—sS0, ¢l

Verwendet man gemifl Verfahren (C) Ethyl-2-[(2.4-dichlorbenzyl)sulfonyl]benzoat,
so kann der Verlauf des erfindungsgemifen Verfahrens durch folgendes Reak-

tionsschema wiedergegeben werden:
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1. Base
e
\/Q—Cl 2 H+ SO, ¢

CO,C,H, cl

O

Y

O=w

Verwendet man beispieisweise gemidfl Verfahren (D) Ethyl-2-[(4-nitrobenzyl)sulfo-
nyl]tetrahydro-1(2H)-pyridazinecarboxylat als Ausgangsverbindung, so kann der
Verlauf des erfindungsgemifBen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema

wiedergegeben werden.

OH
1. Base N
@Asc’— ) Th C‘W“"

COCH

Verwendet man gemiB Verfahren (E, Variante o) 5-(2-Chlorphenyl)-4-hydroxy-3,3-
dimethy!-2,3-dihydro-1H-1-isothiazol-1,1-dion und Pivaloylchlorid als Ausgangs-
stoffe, so kann der Verlauf des erfindungsgeméfBen Verfahrens durch folgendes

Reaktionsschema wiedergegeben werden:

Ch, ch,
CH, o
H3C+—COCI ?XCH;
ne PH CH, HC o
*\S—Q ] . ST
5 Cl se 2 Cl

Verwendet man gema( Verfahren (E, Variante B) 4-Hydroxy-5.5-dimethyl-3-[3-
(trifluormethyl)phenyl]-1.2{lambda]6-oxathiol-2.2(5#)-dion und Acetanhydrid als
Ausgangsverbindungen. so kann der Verlauf des ertindungsgemiiflen Verfahrens

durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:
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- o)
¢Fs H,C-CO )J\ CF,
o ~a HL™ 0
e 9 <
A H,C-CO H,C
H,C — =
O0—50, Base HL™ o0—5S0

2

Verwendet man gemafl Verfahren (F) 3-Hydroxy-2-(4-nitrophenyl)-1H-1-benzothio-
phen-1.1-dion und Chlorameisensidureethoxyethylester als Ausgangsverbindungen,
so kann der Verlauf des erfindungsgemifen Verfahrens durch folgendes Reak-

tionsschema wiedergegeben werden:

0O

Verwendet man gem#fl Verfahren (G) 5-(3-Chlorphenyl)-4-hydroxy-3,3-dimethyl-
2.3-dihydro-1H-1-1sothiazol-1,1-dion und Chlormonothioameisensiuremethylester
als Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsverlauf folgendermaflen wiedergegeben

werden:

HCO_ />
H.,C CH cl \(
O

S
{ P H.C o]
H,C Cl”” T OCH, \
N-so — e
{ ? N-s0

H Base

Verwendet man gemdf Verfahren (H) 3-[3-Chlor-4-trifluormethyl)phenyl}4-

hydroxy-2-thia-1-azaspiro{4.5]dec-3.4-en-2.2-cdion und Methansulfonsiurechlorid als
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Ausgangsprodukt, so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema

wiedergegeben werden:

-SO,CH,
oH @ + CFS0,CH, o
N CF >
3 CF,
HN-SO, Base
2

0
\
HN-SO

Verwendet man gemif Verfahren (I) 3-[3,4-Dichlorpheny!)-4-hydroxy-5,5-dimethyl-
1,2-oxathiol-2,2(5H)-dion und Methanthio-phosphonséurechlorid-(2,2,2-trifluor-
ethylester) als Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsveriauf durch folgendes

Reaktionsschema wiedergegeben werden:

S
3 OH cl || OCH.CF,
H,C 1 + Cl—P_
Cl CH,
0-50 >

Verwendet man gemifl Verfahren (J) 4-Hydroxy-3.3-dimethyl-5-[2-(trifluorme-
thyl)phenyi}-2,3-dihydro-1H-1-isothiazol-1,1-dion und NaOH als Komponenten, so
kann der Verlauf des erfindungsgemifien Verfahrens durch foigendes Reaktions-

schema wiedergegeben werden:

Naf+}

OH CF
GHs ; HGC O () CF,

H,C
HN~50, M Nl
2

Verwendet man gemif Verfahren (K, Variante «) 3-(4-Chlorphenyl)-4-hydroxy-1-

oxa-2-thiaspiro[4.4]non-3.4-en-2.2-dion und Ethylisocyvanat als Ausgangsprodukte.
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so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben

werden:

Q
I s

O-C—N .

OH (_‘,21-|5
C,H,-N=C=0
\ Cl \
0-S0, ci

5 Verwendet man gemidB Verfahren (K, Variante B) 5-(2-Chlorphenyl)4-hydroxy-3-
methyl-2.3-dihydro-1H-1-isothiazol-1,1-dion und Dimethylcarbamidsidurechlorid als
Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsverlauf durch folgendes Schema

wiedergegeben werden:

CH,
1
o) 0Ny
OH CI AU e, T 3
H,C Cl” °N o cl
A\ CH H,C
HN - —
~SO
10 z

Verwendet man gemil Verfahren (L) 3-(2-Fluorphenyl}-4-hydroxy-1-oxa-2-thia-
spirof4.5]dec-3,4-en-2,2-dion und Dimethylsulfat als Ausgangsprodukte, so kann der

Reaktionsverlauf durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden.

H,C
N
OH F o F
{ (H,C0),S0, N |
O. SO, SO,

Base

15

Verwendet man gemil Verfahren (M, Varnante o) 5-(4-Chlorphenyl)-4-hydroxy-2-

isopropyl-2_3-dihvdro-1 H-1-1sothiazol-1.1-dion. Methviamin und Essigsiure als
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Ausgangsprodukte. so kann der Reaktionsverlauf des erfindungsgemiBen Verfahrens

durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

o CH,
N/
OH N
NH,CH
G N o CH,COH ﬁ—@—cn
: >/”‘-so2 - H3C\/ 5%,
H,C H,C

Verwendet man gemif Verfahren (M, Vanante B) N-(1-Cvano-1-methylethyl)-(2,4-
dichlorphenyl)methansulfonamid und Kalium-tert.-butylat ais Ausgangsprodukte, so
kann der Reaktonsverlauf des erfindungsgemaflen Verfahrens durch folgendes

Reaktionsschema wiedergegeben werden:

Ci H,C NH,
soz’\<"}7CI K-O-t-Bu RCol N cl
HC. N _— ~s0,
X H ci

H.C N

Verwendet man gemifl Verfahren (N, Variante o) 4-Amino-3-[3-chlor-4-(trifluor-
methyl)phenyl}-3,3-dimethyl-2,3-dihydro-1H-1-isothiazol-1,1-dion und Propionyl-
chlorid als Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsverlauf des erfindungsgemifen

Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

- Q
He N Ng‘CZH5
HC T N\ ce.  C.H.COoC! H.G
3
2
cl iN~so, ’

Cl
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Verwendet man gemill Verfahren (N, Vanante f) 4-Amino-3,3-dimethyl-5-[3-{tri-
fluormethyl)phenyt}-2,3-dihydro-1 H-1-isothiazol-1,1-dion und Acetanhydrid als
Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsverlauf des erfindungsgemiBen Verfahrens

durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden:

0
HC 2 CF, H, NJLCH3
HC™T N\ CH,COCI HG
HN —  HCT N
SO, A
2

CF,

Verwendet man geméfl Verfahren (N, Variante y) 4-Amino-2-benzyl-5-(4-fluor-
phenyl}-3,3-dimethyl-2 3-dihydro- 1 H-1-isothiazol-1,1-dion und Ameisensiureortho-
methylester als Ausgangsprodukte, so kann der Reaktionsverlauf des erfindungs-

gemiafen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema beschrieben werden:

OHG
ne N NH
Mo N\ . HC(OCH,), HHc;C {
~s0, —> SN F
2
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Verwendet man gemiB Verfahren (O) 4-Amino-3,3-dimethyl-5-[3-(trifluor-
methyl)phenyl]-2.3-dihydro-1/-1-isothiazol-1,1-dion und Acetylchiorid als Aus-
gangsprodukte und Natriumhydrid als Base, so kann der Reaktionsveriauf des erfin-
dungsgemifBen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben

5 werden:

NH, 1. NaH NH CF

H,C CF, 2 CH,COC! H,C 2 3
mc*&—@ >
HN- 6, N<g

O=( 2
CH

3

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren (A) als Ausgangsstoffe benétigten Verbin-
10 dungen der Formet (II)

A
A/COZR’ZX
® N v
-~ -~
D" s(0), an
w Y
z

in welcher

A,B,D,V, W, X, Y, Z, RI2 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
15

sind neu.

Man erhilt die Aminosiureester der Formel (II) beispielsweise, wenn man Amino-

sdurederivate der Formel (XXII)
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A _COR™
s T
NH
0’ XD

in welcher

A, B, R12 und D die oben angegebenen Bedeutungen haben,

5
mit substituierten Benzyl-S(O),-halogeniden der Formel (OCXIIT)
vV X
Y (XXIID
S(0O),,Hal
Z W
in welcher
10 V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fiir Chior oder Brom, insbesondere fiir Chlor steht,
umsetzt (H.-D. Stachel. G. Drasch, Arch. Pharm. 318. 304 (1985)).
15
oder wenn man Aminosiuren der Formel (XXIV)
A COH
B>( X
N . \YJ
D SO, (XXIV)
W Y
Z
in welcher
20

A B.D. V. W.X. Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben.




10

5

WO 60773289 PCT/EP00/04415

-60-

verestert (Chem. Ind. (London) 1568 (196R8)).

Die Verbindungen der Formel (XXIV)

A_ _COH
2>
N v

e

0" s{0),
W Y

XXIV)
in welcher
A,B,D,V, W, X Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

sind neu.

Man erhdlt die Verbindungen der Formel (XXIV), wenn man Aminosiduren der

Formel (XXV)

N (XXV)

in weicher
A,Bund D die oben angegebenen Bedeutungen haben,

mit substituierten Benzyl-S(O)y,-halogeniden der Formel (XXIII)
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Y (XXIID)

in welcher

V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben und

Hal fiir Chior oder Brom, insbesondere fiir Chlor steht,

beispielsweise nach Schotten-Baumann acyliert (Organikum. VEB Deutscher Verlag

der Wissenschaften, Berlin 1977, S. 505).

Die Verbindungen der Formel (XXIII} sind teilweise neu. Sie lassen sich nach im

Prinzip bekannten Verfahren darstellen.

Man erhilt die Verbindungen der Formel (XXIII), in welcher V, W, X, Y und Z die
oben angegebene Bedeutung haben und m fiir die Zahi 2 steht beispielsweise, indem
man substitujerte Benzylhalogenide der Formel (XXXIII)
vV X
Y (XXXIIL)
Hal
in welcher
V, W, X, Y und Z die oben angegebenen Bedeutungen haben und

Hal fitr Chlor oder Brom steht.

mit Thioharnstoff zu den Isothiuroniumsaizen der Formel (XXVI-A) umsetzt,




WO 00/73289 PCT/EP00/04415

-71 -
4 X Hal®
&b
Y s—{NH (XXVI-A)
Z w NH,
in welcher
5 V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben, und

Hal fiir Chlor oder Brom steht,

und diese oxidativ mit Chlor spaltet (B. Johnson, J.M. Sprague, J. Am. Chem. Soc.
10 58, 1348 (1936))

oder indem man Benzylhalogenide der Formel (XO3XCXIHI) mit Natriumsulfit zu den

Natriumsalzen der entsprechenden Benzylsulfonsiuren der Formmel (XXVI-B)

umsetzt

15
v X
v [
-0 @ (XXVI-B)
ﬁ—-—OI Na

in welcher

V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben,
20 und diese mit Phosphorpentachlorid umsetzt (W.V. Farrar. J. Chem. Soc. 1960, 3063;

Ruggli, Helv. Chim. Acta 14 (1931), 541).
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Die Verbindungen der Formel (XX1II) und (XXVI) sind teilweise bekannt und/oder
lassen sich nach bekannten Verfahren darstellen (siehe z.B. Compagnon, Miocque

Ann. Chim. (Paris) [14] 5, S. 11-22, 23-27 (1970)).

Die substituierten cyclischen Aminocarbonsiuren der Formel (XXII), in der A und B
einen Ring bilden. sind im allgemetnen nach der Bucherer-Bergs-Synthese oder nach
der Strecker-Synthese erhiiltlich und fallen dabei jeweils in unterschiedlichen
Isomerenformen an. So erhilt man unter den Bedingungen der Bucherer-Bergs-Syn-
these vorwiegend die Isomeren (im folgenden der Einfachheit halber als B be-
zeichnet), in welchen die Reste R und die Carboxylgrupbe dquatorial stehen,
wihrend nach den Bedingungen der Strecker-Synthese vorwiegend die Isomeren (im
folgenden der Einfachheit halber als o bezeichnet) anfalien, bei denen die
Aminogruppe und die Reste R dquatorial stehen.

R NH, rH  CcoM
RNcozH R 1k\'r\m2

H H
Bucherer-Bergs-Synthese Strecker-Synthese
(B-Isomeres) {ct-Isomeres)

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

Weiterhin lassen sich die bei dem obigen Verfahren (A) verwendeten Ausgangsstoffe

der Formel (I)
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A 12
A/ COR
B
rd N ~ v
D S(0O),, (I1)
wW Y

in welcher
A,B,D,V,W,X,Y,Z R!2 und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

herstellen. wenn man Aminonitrile der Formel (XXVII)

H";‘ C=N XX VII)
in welcher
A,BundD die oben angegebenen Bedeutungen haben,
mit substituierten Benzyl-S(O),,-halogeniden der Formel (XXIII)

Y (K
S(0), Hal

z W

in welcher

V, W, X, Y, Z, mund Hal die oben angegebenen Bedeutungen haben

zu Verbindungen der Formel (XX VIII)
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\V; X
D
v ! (XXVII)
SOR=N c=n
Z 1%
A B

in welcher

A,B,D,V, W, X Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben,
umsetzt,

und diese anschlieBend einer sauren Alkoholyse unterwirft.

Die Verbindungen der Formel (XXVIII) sind ebenfalls neu.

Die bei dem erfindungsgemifien Verfahren {B) als Ausgangstoffe bendtigten
Verbindungen der Formel (IIT)

A_ _COR™
8T X
0
A
SO
W

(1I1)
in welcher
A.B. V. W, X Y.Z, RIZund m die oben angegebenen Bedeutungen haben,

sind neu.

Sie lassen sich nach im Prinzip bekannten Methoden herstellen.
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So erhilt man die Verbindungen der Formel (11I) beispielsweise, wenn man

2-Hydroxycarbonsiureester der Formel (XXIX)

12

A > CO,R
B XXX
OH )
in welcher
A, B und R!2 dje oben angegebenen Bedeutungen haben,
mit substituierten Benzyl-S(O),,-halogeniden der Formel (XXIII)

Y (XXIII)
S(0), Hal

Z w

in welcher

V,W, X, Y, Z, mund Hal die oben angegebenen Bedeutungen haben und
umsetzt (H.-D. Stachel, G. Drasch, Arch. Pharm. 318, 304 (1985)).

Die bei dem obigen Verfahren (C) als Ausgangsstoffe bendtigten Verbindungen der
Formel (IV)
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Q‘l
2
R70,C @
S(0),,
A B X
v (1v)
Y
Z

in welcher

A, B,QL Q2 V, W, X, Y.Z, mund RI? die oben angegebene Bedeutung haben,
sind neu.

Sie lassen sich nach im Prinzip bekannten Methoden herstellen.

Man erhiiit die 3-Aryi-S(0O),-carbonsdureester der Formel (IV) beispielsweise, wenn

man 5-Aryl-S(O),,-carbonséduren der Formel (3(XX)

v w Q' Q2
Y S(0), /N COH (XXX)
A B
Zz X
in welcher
V, W,X.Y.Z. A. B, Ql, Q? und m die oben angegebene Bedeutung haben,
verestert (vel. J.G. Rombardino, E.H. Wiseman, 13, 206 (1970): A. Abdel-Wahab et.

al, Phosphorus. Sulfur and Silicon 59. 149 (1991))

(siche auch Herstellungsbeispiel).
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Weiterhin erhilt man Verbindungen der Formel (IV)

v iv)

in welcher
A, B, Q! Q2 V, W, X, Y, Zund R!2 die oben angegebene Bedeutung haben,
und

10 m fiir die Zahlen 1 und 2 stehen,

wenn man Benzylthioether der Formel (XXXI),
1
v /! @ @ 12
Y S (XXX1T)
A B
Z X

A, B, Q! Q2 V. W. X, Y.Zund RI2 die oben angegebene Bedeutung haben

15 in welcher

mit Oxidationsmittel wie beispielsweise Persduren. Wasserstoffperoxid, Peroxide

20 oder Chlor oxidiert (siehe Herstellungsbeispiele).
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Die Verbindungen der Formel (XXXI) sind teilweise neu und lassen sich nach

bekannten Verfahren herstellen.

So erhilt man beispielsweise Verbindungen der Formel (XXXI),

5
1
\Y W Q Q2 "
Y S (XXXI)
A B
Z X
in welcher
A.B,Q!,Q3, V, W, X, Y, Z und R!2 die oben angegebene Bedeutung haben,
10
wenn man Mercaptoverbindungen der Formel (XXXII)
Qy 2
Q 12
)g( CO,R XXXIT)
HS
A B
in welcher
15
A, B, Q!, Q2 und R12 die oben angegebene Bedeutung haben,
mit Benzylthalogeniden der Formel (XXXIIH)
v Z
Y Hal (XXXII)
20 Z W

in welcher
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V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben, und
Hal fur Chlor oder Brom steht,

in Gegenwart eines Siurebindemittels und in Gegenwart eines L&sungsmittels um-

setzt (siche Herstellungsbeispiele Variante 1).

Man erhilt Verbindungen der Formel (3XXI)
Vv W Q,
—y 12
A
z X

A,QLV W, X Y, Zund RI2 die oben angegebene Bedeutung haben,

in welcher

wenn man Verbindungen der Formel (a)

| >\ _CO,R @

in welcher
A, Q1 und R!2 dije oben angegebene Bedeutung haben

mit Verbindungen der Formel (b)
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Y SH (b)

in welcher
V.W,X,YundZ die oben angegebene Bedeutung haben

in Gegenwart einer Siure und eines Losungsmittels umsetzt (siche Her-

stellungsbeispiele, Variante 2).

Die beim erfindungsgemiBen Verfahren (D) als Ausgangsstoffe benétigten Verbin-

dungen der Formel (V)

12
AL _COR

X \Y
|

N (V)
- Y
D \S(O)m
w Z

in welcher
A,D,V.W,X,Y,Z, mund R!Z die oben angegebenen Bedeutungen haben,
sind neu.

Man erhilt die Hydroxide der Formel (V) beispielsweise, wenn man Carbamate der

Formel (XXXIV)
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(XXXIV)

in welicher

A und D die oben angegebenen Bedeutungen haben,

5
mit substituierten Benzyl-S(0),-halogeniden der Formel (XXIII)
vV X
Y (XXIID)
S(0), Hal
z W
10 in welcher
V, W, X, Y, Z, m und Hal die oben angegebene Bedeutung haben,
miteinander umsetzt,
15
Die beim erfindungsgemifien Verfahren M (B) als Ausgangsverbindungen benétigten
Verbindungen der Formel (XVIII)
X \Y%
Y 1%
NC—F*—F'—S(0),_ (XViih
w z
20 in welcher

V. W, XU Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben. und
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F! und F2 fiir die Gruppen

—F 2
n D—N—=~C—
@y PN
A B
8y —O0——C—
&) /N
A B
39 —C C—
Q' \Q"' A/ \B
stehen,

in welchen die Reste A. B. D, Q! und Q2 die oben angegebenen Bedeutungen haben,
sind neu.

Man erhilt die Nitrile der Formel (XVII), wenn man fiir die Gruppe (1)
beispielsweise Aminonitrile der Formel (XXVII)

A B
H X (XXVID)
\
N eN
D
in welcher

A, B und D die oben angegebene Bedeutung haben,

mit substituierten Benzyl-S(O),,-halogeniden der Formel (XXIII)
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Y (XX
S(0), Hal

in welcher

V, W, X, Y, Z, m und Hal die oben angegebene Bedeutung haben,

umsetzt (S.T. Ingate, Tetrahedron 53, 17795 (1997)).

In Analogie erhilt man Nitrile der Formel (XVIII) fiir die Gruppe (2'), wenn man
beispielsweise Cyanhydrine der Formel (XXXV)

A B (XXXV)

HO CN

in welcher

A und B die oben angegebene Bedeutung haben,

mit substituierten Benzyl-S{O)q,-halogeniden der Formel (XXIII), in welcher V, W,
X, Y, Z, m und Hal die oben angegebene Bedeutung haben,

umsetzt (S8.T. Ingate, Tetrahedron 53, 17795 (1997)).

Weiterhin erhilt man Verbindungen der Formel (XVIH) fiir die Gruppe (3")
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\ w Q' Q2
X( -
Y S(0)., (XVII-3%)
A B
Z X

A, B, Q! Q2 V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben,

in welcher

und
m fiir die Zahlen 1 und 2 stehen,

wenn man Benzylthioether der Formel (XXXVI),
A X Q1 Q2
G
Y S (XXXVD
A B
Z w

A,B,Ql,Q2, V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben,

in welcher

mit Oxidationsmitteln wie beispielsweise Persduren, Wasserstoffperoxid, Peroxide
oder Chlor oxidiert (siche Herstellungsbeispiele, J.R. Beck, J. Heterocyclic Chem.
15, 513 (1978)).

Die Verbindungen der Formel (XXXVI) sind teilweise neu und lassen sich nach

bekannten Verfahren herstellen.

So erhilt man beispielsweise Verbindungen der Formel (XXXVI)
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\Y/ X Q' Qz
CN
Y s (XXXVD
A B
Z w

A,B,Ql, Q2% V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben,

in welcher

5
wenn man Mercaptocyanoverbindungen der Formel (XXXVII)
1
Q Q?
CN (XXXVID
HS
A B
10 in welcher
A, B, Ql, Q? und R12 die oben angegebene Bedeutung haben,
mit Benzylhalogeniden der Formel (XXXIII)
15
v Z
Y Hal XXX
z W
in welcher
V, W, X, Y und Z die oben angegebene Bedeutung haben, und
20

Hal  fiir Chlor oder Brom steht,
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in Gegenwart eines Siurebindemittels und in Gegenwart eines Losungsmittels oder
gemifi dem von J.R. Beck, J. Heterocyclic Chem. 15, 513 (1978) beschriebenen
Verfahren oder gemil den Herstellungsbeispielen herstellt.

Die zur Durchfithrung der erfindungsgeméBen Verfahren (E), (F), (G), (H), (I), (J),
(XK), (L), M), (N) und (O) aullerdem als Ausgangsstoffe benotigten Sdurehalogenide
der Formel (VI) und (XIX), Carbonsdureanhydride der Formel (VII) und (XX),
Chlorameisensiureester oder Chlorameisensiurethioester der Formel (VIII), Chlor-
monothioameisensiureester oder Chlordithioameisensdureester der Formel (IX),
Sulfonsidurechloride der Formel (X), Phosphorverbindungen der Formel (XI) und
Metallhydroxide, Metallalkoxide oder Amine der Formel (XII) und (XIII) und Iso-
cyanate der Formel (XIV) und Carbamidsdurechloride der Formel (XV), Alky-
lierungsmittel der Formel (XVI) und Amine der allgemeinen Formel (XVII) sind

allgemein bekannte Verbindungen der Organischen bzw. Anorganischen Chemie.

Das Verfahren (A) ist dadurch gekennzeichnet, dal man Verbindungen der Formel
@D, in welcher A, B, D, V, W, X, Y, Z, m und R!2 die oben angegebenen
Bedeutungen haben, in Gegenwart einer Base einer intramolekularen Kondensation

unterwirft.

Als Verdiinnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemifBien Verfahren (A) alle
inerten organischen Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind
Kohlenwasserstoffe, wie Toluol und Xylol, femer Ether, wie Dibutylether, Tetra-
hydrofuran, Dioxan, Glykoldimethylether und Diglykoldimethylether, auBerdem
polare Losungsmittel, wie Dimethylsulfoxid, Sulfolan, Dimethylformamid, Di-
methylacetamid und N-Methyl-pyrrolidon, sowie Alkohole wie Methanol, Ethanol,

Propanol, Iso-Propanol, Butanol, Iso-Butanol und tert.-Butanol.

Als Base (Deprotonierungsmittel) kénnen bei der Durchfithrung des erfindungsge-
méfien Verfahrens (A) alle iiblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vorzugs-

weise verwendbar sind Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide. -hydroxide und




10

15

20

25

30

WO 00/73289 PCT/EP0G0/04415

-87-

-carbonate, wie Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calciumoxid,
Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat, die auch in Gegenwart von
Phasentransferkatalysatoren wie z.B. Triethylbenzylammoniumchlorid, Tetrabutyi-
ammoniumbromid, Adogen 464 (= Methyltrialkyl(Cg-Cg)ammoniumchlorid) oder
TDA 1 (= Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt werden kénnen. Weiterhin
kénnen Alkalimetalle wie Natrium oder Kalium verwendet werden. Ferner sind
Alkalimetall- und Erdalkalimetallamide und -hydride, wie Natriummamid, Natrium-
hydrid und Calciumhydrid, und aulerdem auch Alkalimetallalkoholate, wie Natrium-
methylat, Natrium-ethylat und Kalium-tert.-butylat einsetzbar. Weiterhin sind
beispielsweise tertidre Amine wie Triethylamin, Pyridin, Diazabicyclooktan
(DABCO), Diazabicycloundecen (DBU), Diazabicyclononen (DBN) und Hiinig-Base

einsetzbar.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemifien
Verfahrens (A) innerhalb eines gréBeren Bereiches vaniert werden. Im allgemeinen
arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise zwischen

20°C und 150°C.

Das erfindungsgemiBie Verfahren (A) wird im allgemeinen unter Normaldruck
durchgefiihrt.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgemifien Verfahrens (A) setzt man die Reak-
tionskomponenten der Formel (IT) und die deprotonierenden Basen im allgemeinen in
etwa doppeltiquimolaren Mengen ein. Es ist jedoch auch méglich, die eine oder

andere Komponente in einem gréBeren UberschuB (bis zu 3 Mol) zu verwenden.

Das Verfahren (B) ist dadurch gekennzeichnet, da8 Verbindungen der Formel (IID),
in welcher A, B. V, W, X, Y, Z. m und R!2 die oben angegebenen Bedeutungen
haben, in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in Gegenwart einer Base einer

mtramolekularen Kondensation unterwirft.



10

20

25

WO 00/73289 PCT/EP00/04415

-88-

Als Verdiinnungsmittel kdnnen bei dem erfindungsgemafien Verfahren (B) alle
inerten organischen Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind
Kohlenwasserstoffe, wie Toluol und Xylol, ferner Ether, wie Dibutylether, Tetra-
hydrofuran, Dioxan, Glykoldimethylether und Diglykoldimethylether, auBerdem
polare Losungsmittel, wie Dimethylsulfoxid, Sulfolan, Dimethylformamid und N-
Methyl-pyrrolidon. Weiterhin konnen Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol,

Iso-Propanol, Butanol, Iso-Butanol und tert.-Butanol eingesetzt werden.

Als Base (Deprotonierungsmittel) kénnen bei der Durchfiilhrung des erfindungs-
gemiilen Verfahrens (B) alle dblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vor-
zugsweise verwendbar sind Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide, -hydroxide und
-carbonate, wie Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calciumoxid,
Natriumcarbonat, Kaltumcarbonat und Calciumcarbonat, die auch in Gegenwart von
Phasentransferkatalysatoren wie z.B. Triethylbenzylammoniumchlorid, Tetrabutyi-
ammoniumbromid, Adogen 464 (= Methyltrialkyl(Cg-C}g)ammoniumchlorid) oder
TDA 1 (= Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt werden konnen. Weiterhin
kénnen Alkalimetalle wie Natrium oder Kalium verwendet werden. Ferner sind
Alkalimetall- und Erdalkalimetallamide und -hydride, wie Natriumamid, Natrium-
hydrid und Calciumhydrid, und auBerdem auch Alkalimetallalkoholate, wie Natrium-
methylat, Natrium-ethylat und Kalium-tert.-butylat einsetzbar. Weiterhin sind
beispielsweise tertidre Amine wie Triethylamin, Pyridin, DABCO, DBU, DBN und

Hiinig-Base einsetzbar.

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiBen
Verfahrens (B) innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen
arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise zwischen

20°C und 150°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (B) wird im allgemeinen unter Normaldruck

durchgefiihrt.
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Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (B) setzt man die Reak-
tionskomponenten der Formel (II) und die deprotonierenden Basen im allgemeinen
in etwa dquimolaren Mengen ein. Es ist jedoch auch méglich, die eine oder andere

Komponente in einem gréfieren Uberschuf (bis zu 3 Mol) zu verwenden.

Das Verfahren (C) ist dadurch gekennzeichnet, dafl man Verbindungen der Formel
(IV), in welcher A, B, Ql, Q2, V, W, X, Y, Z, m und R!? die oben angegebene
Bedeutung haben, in Gegenwart einer Base einer intramolekularen Kondensation

unterwirft.

Als Verdiinnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemiflen Verfahren (C) alle
gegeniiber den Reaktionsteilnehmem inerten organischen Solventien eingesetzt
werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Toltuol und Xylol,
femer Ether, wie Dibutylether, Tetrahydrofuran, Dioxan, Glykoldimethylether und
Diglykoldimethylether, auflerdem polare Losungsmittel, wie Dimethylsulfoxid, Sul-
folan, Dimethylformamid, Dimethylacetamid und N-Methyl-pyrrolidon. Weiterhin
kénnen Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, iso-Propanol, Butanol,

Isobutanol, tert.-Butanol eingesetzt werden.

Als Basen (Deprotonierungsmittel) kdnnen bei der Durchfithrung des erfindungs-
gemifBen Verfahrens (C) alle iiblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vor-
zugsweise verwendbar sind Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide, -hydroxide und
-carbonate, wie Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calciumoxid,
Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat, die auch in Gegenwart von
Phasentransferkatalysatoren wie z.B. Triethylbenzylammoniumchlorid, Tetrabutyl-
ammoniumbromid, Adogen 464 (Methyltrialkyl(Cg-Cjg)ammoniumchlorid) oder
TDA ! (Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt werden kinnen. Weiterhin kén-
nen Alkalimetalle wie Natrium oder Kalium verwendet werden. Femer sind Alkali-
metall- und Erdalkalimetallamide und -hydride. wie Natriumamid, Natriumhydrid
und Calciumhydrid. und auBerdem auch Alkalimetall-alkoholate, wie Natrium-

methyiat. Natrium-ethvlat und Kalium-tert.-butviat einsetzbar. Weiterhin sind tert.
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Amine wie beispielsweise Triethylamin, Pyridin, DABCO, DBU, DBN und Hiinig-

Base einsetzbar.

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifien
Verfahrens (C) innerhalb eines gréBeren Bereiches varitert werden. Im allgemeinen
arbeitet man bei Temperaturen zwischen -75°C und 250°C, vorzugsweise zwischen

-0°C und 150°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (C) wird im allgemeinen unter Normaldruck
durchgefithrt.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgeméafien Verfahrens (C) setzt man die Reak-
tionskomponenten der Formel (IV) und die deprotonierenden Basen im allgemeinen
in etwa dquimolaren Mengen ein. Es ist jedoch auch méglich, die eine oder andere

Komponente in einem gréBeren UberschuB (bis zu 3 Mol) zu verwenden.

Das Verfahren (D) ist dadurch gekennzeichnet, da3 man Verbindungen der Formel
(V), in welcher A, D, V, W, X, Y, Z, m und R!2 die oben angegebene Bedeutung

haben, in Gegenwart von Basen einer intramolekularen Kondensation unterwirft.

Als Verdiinnungsmittel konnen bei dem erfindungsgeméaBen Verfahren (D) alle ge-
geniiber den Reaktionsteilnehmern inerten organischen Solventien eingesetzt werden.
Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Toluol und Xylol, ferner
Ether, wie Dibutylether, Tetrahydrofuran, Dioxan, Glykoldimethylether und
Diglykoldimethylether, auBlerdem polare Losungsmittel, wie Dimethylsulfoxid,
Sulfolan, Dimethylformamid, Dimethylacedamid und N-Methyl-pyrrolidon. Weiter-
hin kénnen Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, iso-Propanol, Butanoi,

Isobutanol, tert.-Butanol eingesetzt werden.

Als Basen (Deprotonierungsmittel) konnen bei der Durchfiihrung des erfindungs-

geméBen Verfahrens (D) alle iiblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden.




10

20

25

WO 00/73289 PCT/EPD0/04415

-91 -

Vorzugsweise verwendbar sind Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide, -hydroxide
und -carbonate, wie Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calcium-
oxid, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat, die auch in Gegen-
wart von Phasentransferkatalysatoren wie z.B. Trethylbenzylammoniumchlorid,
Tetrabutylammoniumbromid, Adogen 464 (Methyltrialkyl(Cg-C1g)ammonium-
chlorid) oder TDA 1 (Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin) eingesetzt werden konnen.
Weiterhin kénnen Alkalimetalle wie Natrium oder Kalium verwendet werden. Ferner
sind Alkalimetall- und Erdalkalimetallamide und -hydride, wie Natriumamid,
Natriumhydrid und Calciumhydrid, und auflerdem auch Alkalimetall-alkoholate, wie
Natrium-methylat, Natrium-ethylat und Kalium-tert.-butylat einsetzbar. Weiterhin
sind beispielsweise tert.-Amine wie Triethylamin, Pyridin, DABCO, DBU, DBN und

Hiinig-Base einsetzbar.

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiBen
Verfahrens (D) innerhalb eines gréBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen
arbeitet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise zwischen
50°C und 150°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (D) wird im allgemeinen unter Normaldruck
durchgefiihrt.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifien Verfahrens (D) setzt man die
Reaktionskomponenten der Formel (V) und die deprotonierenden Basen im allge-
meinen in etwa dquimolaren Mengen ein. Es ist jedoch auch mdglich, die eine oder

andere Komponente in einem gréfieren UberschuB (bis zu 3 Mol) zu verwenden.

Das Verfahren (E-a) ist dadurch gekennzeichnet, dal man Verbindungen der
Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Carbonsiurehalogeniden der Formel (VI)
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdilnnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt.
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Als Verdiinnungsmittel kénnen bei dem e .dungsgemiflen Verfahren (E-at) alle
gegeniiber den Sdurchalogeniden inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugs-
weise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und
Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform,
Tetrachliorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, auBerdem Ketone, wie
Aceton und Methylisopropylketon, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetra-
hydrofuran und Dioxan, dariiberhinaus Carbonsiureester, wie Ethylacetat, und auch
stark polare Solventien, wie Dimethyisulfoxid und Suifolan. Wenn die Hy-
drolysestabilitit des Saurchalogenids es zulafit, kann die Umsetzung auch in

Gegenwart von Wasser durchgefiihrt werden.

Als Saurebindemittel kommen bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemillen
Verfahren (E-a) alle iiblichen Saureakzeptoren in Betracht. Vorzugsweise verwend-
bar sind tertidfre Amine, wie Triethylamin, Pyridin, N,N-Dimethylaminopyridin
(DMAP), Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicycioundecen (DBU), Diazabicyclo-
nonen (DBN), Hiinig-Base und N,N-Dimethyl-anilin, ferner Erdalkalimetalloxide,
wie Magnesium- und Calciumoxid, auBerdem Alkali- und Erdalkali-metall-carbo-
nate, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkali-

hydroxide wie Natriumhydroxid und Kaliumhydroxid.

Die Reaktionstemperaturen konnen bei dem erfindungsgemifien Verfahren (E-o)
innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei

Temperaturen zwischen -20°C und +150°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 100°C.

Bei der Durchfibrung des erfindungsgemiBen Verfahrens (E-o) werden die Aus-
gangsstoffe der Formeln (I-1-a) bis (I-4-2) und das Carbonsiurehalogenid der Formel
(VI) im allgemeinen jeweils in angenihert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist
jedoch auch méglich, das Carbonsdurehalogenid in einem groBeren UberschuB (bis

zu 5 Mol) einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.
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Das Verfahren (E-8) ist dadurch gekennzeichnet, dall man Verbindungen der For-
meln (I-1-a) bis (I-4-a) mit Carbonsidureanhydriden der Formel (VII) gegebenenfalls
in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines

Sdurebindemitiels umsetzt.

Als Verdinnungsmittel kénnen bei dem erfindungsgemifBen Verfahren (E-B) vor-
Zugsweise diejenigen Verdiinnungsmittel verwendet werden, die auch bei der Ver-
wendung von Siurehalogeniden vorzugsweise in Betracht kommen. Im iibrigen kann
auch ein im UberschuB eingesetztes Carbonsdureanhydrid gleichzeitig als Verdiin-

nungsmittel fungieren.

Als gegebenenfalls zugesetzte Sdurebindemittel kommen beim Verfahren (E-B)
vorzugsweise diejenigen SAurebindemittel in Frage, die auch bei der Verwendung

von Saurehalogeniden vorzugsweise m Betracht kommen.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei dem erfindungsgeméBen Verfahren (E-B)
innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeijtet man bei

Temperaturen zwischen -20°C und +150°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 100°C.

Bei der Durchfilhrung des erfindungsgeméBen Verfahrens (E-B8) werden die
Ausgangsstoffe der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) und das Carbonsaureanhydrid der
Formel (VII) im aligemeinen in jeweils angenshert dquivalenten Mengen verwendet.
Es ist jedoch auch méglich, das Carbonséureanhydrid in einem groBeren Uberschufl
(bis zu 5 Mol) einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.

Im allgemeinen geht man so vor, da man Verdiinnungsmittel und im Uberschufl
vorhandenes Carbonsiureanhydrid sowie die entstehende Carbonsiure durch
Destillation oder durch Waschen mit einem organischen L&sungsmittel oder mit

Wasser entfernt.
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Das Verfahren (F) ist dadurch gekennzeichnet, dall man Verbindungen der Formeln
(I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Chlorameisenséureestern oder Chlorameisensaurethiol-
estern der Formel (VIII) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und

gegebenenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels umsetzt.

Als Sidurebindemittel kommen bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemiBen
Verfahren (F) alie Gblichen Sadureakzeptoren in Betracht. Vorzugsweise verwendbar
sind tertiire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, DABCO, DBU, DBA, Hiinig-Base
und N,N-Dimethyl-anilin, ferner Erdalkalimetalloxide, wie Magnesium- und
Calciumoxid, aullerdem Alkali- und Erdalkalimetallcarbonate, wie Natriumcarbonat,
Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalihydroxide wie Natriumhydroxid

und Kaliumhydroxid.

Als Verdiinnungsmittel kénnen bei dem erfindungsgemifien Verfahren (F) alle ge-
geniiber den Chlorameisensiureestern bzw. Chlorameisensdurethiolestern inerten
Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe,
wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe,
wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenwasserstoff, Chlorbenzol und o-
Dichlorbenzol, auflerdem Ketone, wie Aceton und Methylisopropylketon, weiterhin
Ether, wie Diethylether, Tetrahydrofuran und Dioxan, dariiber hinaus Carbonsiure-
ester, wie Ethylacetat, und auch stark polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und
Sulfolan.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemiBen
Verfahrens (F) innerhalb eines gréfieren Bereiches variiert werden. Arbeitet man in
Gegenwart emes Verdiinnungsmittels und eines Siurebindemittels, so liegen die
Reaktionstemperaturen im allgemeinen zwischen -20°C und +100°C, vorzugsweise

zwischen 0°C und 50°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (F) wird im allgemeinen unter Normaldruck
durchgefiihrt.
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Bei der Durchfithrung des erfindungsgemifen Verfahrens (F) werden die Ausgangs-
stoffe der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) und der entsprechende Chlorameisensiureester
bzw. Chlorameisensaurethiolester der Formel (VIII) im allgemeinen jeweils in ange-
ndhert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch moglich, die eine oder
andere Komponente in einem groBeren UberschuB (bis zu 2 Mol) einzusetzen. Die
Aufarbeitung erfolgt nach ublichen Methoden. Im allgemeinen geht man so vor, dal
man ausgefallene Salze entfernt und das verbleibende Reaktionsgemisch durch

Abziehen des Verdiinnungsmittels einengt.

Das erfindungsgemile Verfahren (G) ist dadurch gekennzeichnet, daB man
Verbindungen der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Verbindungen der Formel
(IX) in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart cines

Siurebindemittels umsetzt.

Beim Hersteliungsverfahren (G) setzt man pro Mol Ausgangsverbindung der For-
meln (I-1-a) bis (I-4-a) ca. 1 Mol Chlormonothicameisensiureester bzw. Chlordithio-
ameisensdureester der Formel (IX) bei 0 bis 120°C, vorzugsweise bei 20 bis 60°C

umi.

Als gegebenenfalls zugesetzte Verdiinnungsmittel kommen alle inerten polaren or-
ganischen Losungsmittel in Frage, wie Ether, Ester, Amide, Sulfone, Sulfoxide, aber

auch Halogenalkane.

Vorzugsweise werden Dimethylsuifoxid, Essigsdureethylester, Tetrahydrofuran, Di-
methylformamid oder Methylenchlorid eingesetzt.

Stellt man in einer bevorzugten Ausfiihrungsform durch Zusatz von starken Deproto-
nierungsmitteln wie z.B. Natriumhydrid oder Kaliumtertidrbutylat das Enolatsalz der
Verbindungen (I-1-a) bis (I-4-a) dar, kann auf den weiteren Zusatz von Siure-

bindemitteln verzichtet werden.
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Werden Siurebindemittel eingesetzt, so kommen tibliche anorganische oder organi-
sche Basen in Frage, beispielhaft seien Natriumhydroxid, Natriumcarbonat, Kalium-

carbonat, Pyridin, Triethylamin aufgefiihrt.

Die Reaktion kann bei Normaldruck oder unter erhéhtem Druck durchgefithrt wer-
den, vorzugsweise wird bei Normaldruck gearbeitet. Die Aufarbeitung geschieht
nach tiblichen Methoden.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (H) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Ver-
bindungen der Formein (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Suifonsiurechloriden der For-
mel (X) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und gegebenenfalls

in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt.

Beim Herstellungsverfahren (H) setzt man pro Mol Ausgangsverbindung der Formel
(I-1-a bis 1-8-a) ca. 1 Mol Sulfonsiurechlorid der Formel (X) bei -20 bis 150°C,

vorzugsweise bei 20 bis 70°C um.

Als gegebenenfalls zugesetzte Verdiinnungsmittel kommen alle inerten polaren orga-
nischen Losungsmittel in Frage wie Ether, Amide, Nitrile, Sulfone, Sulfoxide oder

halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid.

Vorzugsweise werden Dimethylsulfoxid, Tetrahydrofuran, Dimethylformamid,
Methylenchlorid eingesetzt.

Stellt man in einer bevorzugten Ausfithrungsform durch Zusatz von starken Depro-
tonierungsmitteln (wie z.B. Natriumhydrid oder Kaliumtertisrbutylat) das Enolatsalz
der Verbindungen (I-1-a) bis (I-4-a) dar, kann auf den weiteren Zusatz von Saure-

bindemitteln verzichtet werden.
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Werden Saurebindemittel eingesetzt, so kommen ibliche anorganische oder organi-
sche Basen in Frage, beispielhaft seien Natriumhydroxid, Natriumcarbonat, Kalium-

carbonat, Pyridin, Triethylamin aufgefiihrt.

Die Reaktion kann bei Normaldruck oder unter erhéhtem Druck durchgefiihrt wer-
den, vorzugsweise wird bei Nommaldruck gearbeitet. Die Aufarbeitung geschieht
nach iiblichen Methoden.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (I) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbin-
dungen der Formein (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Phosphorverbindungen der Formel
(X1) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in

Gegenwart eines Saurebindermittels umsetzt.

Beim Hersteliungsverfahren (I} setzt man zum Erhalt von Verbindungen der Formeln
(I-1-e) bis (I-4-e) auf 1 Mol der Verbindungen (I-1-a) bis (I-4-a), 1 bis 2, vorzugs-
weise 1 bis 1,3 Mol der Phosphorverbindung der Formel (XI) bei Temperaturen

zwischen -40°C und 150°C, vorzugsweise zwischen -10 und 110°C um.

Als gegebenenfalls zugesetzte Verdiinnungsmittel kommen alle inerten, polaren
organischen L&sungsmittel in Frage wie Ether, Ester, Amide, Nitrile, Alkohole,
Sulfide, Sulfone, Sulfoxide etc.

Vorzugsweise werden Acetonitril, Dimethylsulfoxid, Essigsdureethylester, Te-

trahydrofuran, Dimethyiformamid, Methylenchlorid eingesetzt.

Als gegebenenfalls zugesetzte Siurebindemittel kommen iibliche anorganische oder
organische Basen in Frage wie Hydroxide, Carbonate oder Amine. Beispielhaft seien

Natriumhydroxid, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Pyridin, Triethylamin aufge-
fihrt.
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Die Umsetzung kann bet Normaldruck oder unter erhéhtem Druck durchgefiihrt
werden, vorzugsweise wird bei Normaldruck gearbeitet. Die Aufarbeitung geschieht
nach blichen Methoden der organischen Chemie. Die Reinigung der anfallenden
Endprodukte geschieht vorzugsweise durch Kristallisation, chromatographische
Reinigung oder durch sogenanntes "Andestillieren”, d.h. Entfernung der fliichtigen

Bestandteile im Vakuum.

Das Verfahren (J) ist dadurch gekennzeichnet, dafl man Verbindungen der Formeln
(I-1-a) bis (I-4-a) mit Metallhydroxiden bzw. Metallalkoxiden der Formel (XII) oder
Aminen der Formel (XIII), gegebenenfails in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels,

umsetzt,

Als Verdlinnungsmittel kénnen bei dem erfindungsgemifBen Verfahren (J) vorzugs-
weise Ether wie Tetrahydrofuran, Dioxan, Diethylether oder aber Alkohole wie

Methano!, Ethanol, Isopropanol, aber auch Wasser eingesetzt werden.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (J) wird im allgemeinen unter Normaldruck durch-
gefiihrt.

Die Reaktionstemperaturen liegen im allgemeinen zwischen -20°C und 100°C, vor-

zugsweise zwischen 0°C und 50°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (K) ist dadurch gekennzeichnet, daB man Verbin-
dungen der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit (K-o) Verbindungen der Formel
(X1V) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in
Gegenwart eines Katalysators oder (K-B) mit Verbindungen der Formel (XV) ge-
gebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegen-

wart eines Saurebindemittels umsetzt.
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Bei Herstellungsverfahren (K-at) setzt man pro Mol Ausgangsverbindung der
Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) ca. 1 Mol Isocyanat der Formel (XIV) bel 0 bis 100°C,

vorzugsweise bei 20 bis 50°C um.

Als gegebenenfalls zugesetzte Verdinnungsmittel kommen alle inerten organischen

Losungsmittel in Frage, wie Ether, Amide, Nitrile, Sulfone, Sulfoxide.

Gegebenenfalls konnen Katalysatoren zur Beschleunigung der Reaktion zugesetzt
werden. Als Katalysatoren kénnen sehr vorteilhaft zinnorganische Verbindungen,
wie z.B. Dibutylzinndilaurat eingesetzt werden. Es wird vorzugsweise bei Normal-

druck gearbeitet.

Beim Herstellungsverfahren (K-B) setzt man pro Mo! Ausgangsverbindung der For-
meln (I-1-a) bis (I-4-a) ca. 1 Mol Carbamidsaurechlorid oder Thiocarbamid-
sdurechloride, der Formel (XV) bei -20 bis 150°C, vorzugsweise bei 0 bis 70°C um.

Als gegebenenfalls zugesetzte Verdiinnungsmittel kommen alle inerten polaren orga-
nischen Loésungsmittel in Frage wie Ether, Ester, Amide, Sulfone, Sulfoxide oder

halogenierte Kohlenwasserstoffe.

Vorzugsweise werden Dimethylsulfoxid, Tetrahydrofuran, Essigsdureethylester, Di-
methylformamid oder Methylenchlorid eingesetzt.

Stellt man in einer bevorzugten Ausfiihrungsform durch Zusatz von starken Depro-
tonierungsmitteln (wie z.B. Natriumhydrid oder Kaliumtertidrbutylat) das Enolatsalz
der Verbindung (I-1-a) bis (I-4-a) dar, kann auf den weiteren Zusatz von Siure-

bindemitteln verzichtet werden.

Werden Saurebindemittel eingesetzt, so kommen iibliche anorganische oder orga-
nische Basen in Frage, beispiethaft seien Natriumhydroxid, Natriumcarbonat,

Kaliumcarbonat, Triethylamin oder Pyridin genannt.
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Die Reaktion kann bei Normaldruck oder unter erhdhtem Druck durchgefithrt
werden, vorzugsweise wird bei Normaldruck gearbeitet. Die Aufarbeitung geschieht

nach iiblichen Methoden.

Das erfindungsgemiile Verfahren (L) ist dadurch gekennzeichnet, dal man Ver-
bindungen der Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Alkylierungsreagenzien der
Formel (XVI) gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-

nenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt.

Zur Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens zur Herstellung der erfin-
dungsgemiflen Verbindungen (L) kommen als Verdiinnungsmittel inerte organische
Lasungsmittel in Frage. Vorzugsweise verwendet man aliphatische, alicyclische oder
aromatische, gegebenenfalls halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise
Benzin, Benzol, Toluol, Xylol, Pentan, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Petrolether,
Ligroin, Methylenchlorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol oder
Dichlorbenzol, Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Dioxan, Tetrahydrofuran
oder Ethylenglykoldiethylether oder —dimethylether, Ketone wie Aceton, Butanon,.
Methylisopropylketon oder Methylisobutylketon, Ester, wie Essigsdureethylester,
Sauren, wie Essigsdure, Nitrile, wie Acetonitril oder Propionitril, Amide, wie Di-
methylformamid, Dimethylacetamid, N-Methyl-pyrrolidon oder Hexamethylphos-
phorsduretriamid. Verwendet man als Reaktionspartner Verbindungen der Formel
(XVI) in fliissiger Form, so ist es auch méglich, diese in entsprechendem Uberschuf3

gleichzeitig als Verdiinnungsmittel einzusetzen.

Als Saurebindemittel kommen alle iiblicherweise verwendbaren anorganischen und
organischen Basen in Frage. Vorzugsweise verwendet man Alkalimetallhydride,
-hydroxide, -amide, -carbonate oder -hydrogencarbonate, wie beispielsweise
Natriumhydrid, Natriumamid, Natriumhydroxid, Kaliumcarbonat oder Natrium-

hydrogencarbonat, oder auch tertiire Amine, wie beispielsweise Triethylamin, N,N-
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Dimethylanilin, Pyridin, 4-(N,N-Dimethylamino)-pyridin, Diazabicyclooctan
(DABCO), Diazabicyclononen (DBU) oder Hiinig-Base.

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfiihrung in einem groBeren Bereich
variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man zwischen —20°C und +200°C, vorzugs-

weise zwischen 0°C und +150°C.

Zur Durchfilhrung des erfindungsgemifen Verfahrens zur Herstellung der erfin-
dungsgemiBen Verbindung (L) setzt man pro Mol der Verbindungen der Formeln (I-
1-a) bis (I-4-a) im aligemeinen jeweils 1 bis 20 mol, vorzugsweise jeweils 1 bis
5 mol, an Alkylierungsmittel der Formel (XVI) und gegebenenfalls 1 bis 5 mol, vor-
zugsweise 1 bis 2 mol, an Sdurebindemitte] ein. Die Reaktionsdurchfiihrung, Aufar-
beitung und Isolierung der Reaktionsprodukte erfolgt nach iiblichen Methoden (vgl.

auch die Herstellungsbeispiele).

Das Verfahren (M-o) ist dadurch gekennzeichnet, dal3 man Verbindungen der
Formeln (I-1-a) bis (I-4-a) jeweils mit Aminen der Formel (XVII) gegebenenfalis in
Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalis in Gegenwart eines sauren

Katalysators und eines wasserentzichenden Mittels umsetzt.

Als Verdiinnungsmittel zur Durchfithrung des erfindungsgemiilen Verfahrens (M-o)
kommen vorzugsweise inerte organische Lésungsmittel in Frage. Hierzu gehéren ins-
besondere aliphatische, alicyclische oder aromatische, gegebenenfalls halogenierte
Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Benzin, Ligroin, Benzol, Toluol, Xylol,
Chlorbenzol, Petrolether, Pentan, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Dichlormethan,
Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Ether, wie Diethylether, Dioxan, Tetrahydrofuran
oder Ethylenglykoldimethyl- oder —diethylether, Nitrile wie Acetonitri]l oder Propio-
nitril, Amide, wie Dimethylformamid, Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-
Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosporsduretriamid oder Ester, wie Essigsiure-
ethylester. Die Amine der F ormel (XVI) in flissiger Form kénnen in entsprechen-

dem UberschuB ebenfalls als Losungsmittel eingesetzt werden.
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Die Reaktionstemperaturen kénnen bei der Durchfithrung des erfindungsgemilien
Verfahrens (M-a) in einem gréfleren Bereich vaniert werden. Im allgemeinen arbei-
tet man bei Temperaturen zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise bet Temperaturen

zwischen 20°C und 200°C.

Das erfindungsgemifle Verfahren (M-at) wird siblicherweise unter erhéhtem Druck
durchgefiihrt. Zur Durchfithrung des erfindungsgemifen Verfahrens (M-ot) in einem
groBeren Bereich variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen
zwischen 0°C und 250°C, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0°C und 250°C,

vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 20°C und 200°C.

Das erfindungsgemiBe Verfahren (M-a) kann unter erhShtem Druck durchgefiihrt
werden. Zur Durchfithrung des erfindungsgemiflen Verfahrens (M-a) setzt man pro
Mol der Verbindungen der Formel (I-1-a) bis (I-4-a) im allgemeinen 1 bis 20 mol,
vorzugsweise 1 bis 5 mol, Amin der Formel (XVII) und gegebenenfalls 1 bis 5 mol
wasserentzichendes Mittel ein. Die Reaktionsdurchfiihrung, Aufarbeitung und
Isolierung der Reaktionsprodukte erfolgt in Analogie zu allgemein bekannten Ver-
fahren.

Als Sauren kommen fiir das Verfahren (M-a) organische Sduren wie beispielsweise

Essigsiure, Trifluoressigsiure oder p-Toluolsulfonséure in Frage.

Als wasserentziehende Mittel kommen fiir das Verfahren (M-a) iibliche Trocknungs-
mittel wie beispielsweise Natriumsulfat, Magnesiumsulfat oder Calciumchlorid aber
auch Molekularsiebe in Frage. AuBerdem kann das sich bildende Reaktionswasser als

Azeotrop durch Abdestillieren entfernt werden.

Das erfindungsgemifle Verfahren (M-$) zur Herstellung der Verbindungen der

Formein (I-1-1) bis (I-4-i) ist dadurch gekennzeichnet, dal man Verbindungen der
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Forme! (XVIII) in Gegenwart von Basen einer intramolekularen Kondensation unter-

wirft.

Als Verdiinnungsmittel kénnen bei dem erfindungsgeméfBen Verfahren zur Herstel-
lung der Verbindungen der Formel (I-1-1) bis (I-4-1) alle iiblichen inerten organischen
Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe,
wie Toluol und Xylol, ferner Ether wie Dibutylether, Tetrahydrofuran, Dioxan,
Glykoldimethylether und Diglykoldimethylether, auflerdem polare Ld&sungsmittel,
wie Dimethylsulfoxid, Sulfolan, Dimethylformamid, Dimethylacetamid und N-
Methyl-pyrrolidon.

Als Deprotonierungsmittel kénnen bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifien
Verfahrens (M-p3) zur Herstellung der Verbindungen der Formel (I-1-i) bis (I4-1) alle
iblichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind
Alkalimetall- und Erdalkalimetall-oxide, -hydroxide und -carbonate, wie Natrium-
hydroxid, Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, Calciumoxid, Natriumcarbonat,
Kaliumearbonat und Calciumcarbonat, die auch in Gegenwart von Phasentrans-
ferkatalysatoren wie z.B. Triethylbenzylammoniumchlorid, Tetrabutylammonium-
chlorid oder —hydrogensulfat, Adogen 464' oder TDA 17 eingesetzt werden kénnen.
Femner sind Alkalimetall- und Erdaikalimetallamide und —hydride, wie Natriumamid,
Natriumhydrid und Calciumhydrid, und aulerdem auch Alkalimetall-alkoholate, wie

Natnnummethylat, Natriumethylat und Kalium-tert.-butylat einsetzbar.

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei der Durchflihrung des erfindungsgemiBen
Verfahrens (M-B) zur Herstellung der Verbindungen der Formel (I-1-i) bis (I-4-1)
innerhalb eines gréBeren Bereichs variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bet

Temperaturen zwischen —20°C und 250°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 150°C.

" Adogen 464 = Methyitrialkyl{Cg-C 1 g)ammoniumchlorid
*TDA I = Tris-(methoxyethoxyethyl)-amin
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Das erfindungsgemifBe Verfahren wird im allgemeinen unter Normaldruck durch-

geflihrt.

Bei der Durchfithrung des erfindungsgeméiBen Verfahrens (M-p) zur Herstellung der
Verbindungen der Formel (I-1-i) bis (I-4-1) setzt man die Reaktionskomponenten in
der Formel (XVIII) und die deprotonierenden Basen im allgemeinen in etwa dqui-
molaren Mengen ein. Es ist jedoch auch mdglich, die eine oder andere Komponente

in einem gréferen UberschuB (bis zu 5 mol) zu verwenden.

Das Verfahren (N-a) ist dadurch gekennzeichnet, dafl man Verbindungen der Formel
(I-1-i1) bis (I4-i!) mit Saurehalogeniden der Formel (XIX) umsetzt. Als Verdiin-
nungsmittel kdnnen bei dem erfindungsgemiflen Verfahren (N-a) bei Verwendung
der Saurehalogenide alle gegeniiber diesen Verbindungen inerten Solventien einge-
setzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin,
Benzol, Toluol, Xylol und Tetralin, ferner Halogenkohlenwaserstoffe, wie Methylen-
chiorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol,
aulerdem Ketone, wie Aceton und Methylisopropyvlketon, weiterhin Ether, wie
Diethylether, Tetrahydrofuran und Dioxan, Nitrile wie Acetonitril, dariiber hinaus

Solventien, wie Dimethylsulfoxid und Sulfoian.

Falls Saurebindemittel bei der Umsetzung nach dem erfindungsgemifien Verfahren
(N-a) eingesetzt werden, so kommen alle iiblichen Saureakzeptoren in Betracht. Vor-
zugsweilse verwendbar sind tertiire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, 4-N,N-Dime-
thylaminopyndin (DMAP) Diazabicyclooctan (DABCQ), Diazabicycloundecen
(DBU), Diazabicyclononen (DBN), Hiinig-Base und N,N-Dimethyl-anilin, ferner
Erdalkalimetalloxide, wie Magnesium- und Calciumoxid, auBerdem Alkali- und
Erdalkalimetall-carbonate, wie Natriumcarbonat, Kaliumecarbonat und Calciumcarbo-

nat, aber auch Metallhydride wie Natriumhydrid.
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Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei dem erfindungsgeméBen Verfahren (N-at)
auch bei der Verwendung von Siurehalogeniden innerhalb eines grofleren Bereichs
variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bel Temperaturen zwischen -20°C und

+250°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 150°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemifen Verfahrens (N-o) werden die Aus-
gangsstoffe der Formel (I-1-i1) bis (I-4-i!) und das Saurehalogenid der Formel (XIX)
im allgemeinen in angenihert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch
moglich, das Saurechlorid in einem groBeren UberschuB (bis zu 5 mol) einzusetzen.

Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.

Das Verfahren (N-f) ist dadurch gekennzeichnet, dal man Verbindungen der Formel
(I-1-i1) bis (I-4-i1) mit Carbonséiurehydriden der Formel (XX) umsetzt.

Verwendet man bei dem erfindungsgemiiBen Verfahren (N-B) als Reaktionskompo-
nente der Formel (XX) Carbonsiureanhydride, so kénnen als Verdiinnungsmittel
vorzugsweise diejenigen Verdlinnungsmittel verwendet werden, die auch bei der
Verwendung von Siurehalogeniden vorzugsweise in Betracht kommen. Im dbrigen
kann auch ein im UberschuB eingesetztes Carbonsdureanhydrid gleichzeitig als
Verdiinnungsmittei fungieren. Als Siurebindemittel kdnnen vorzugsweise die Basen
verwendet werden, die auch bei der Verwendung von Siurechloriden vorzugsweise

1n Betracht kommen.

Die Reaktionstemperaturen kdnnen bei dem erfindungsgemifen Verfahren (N-3)
auch bei der Verwendung von Carbonsidureanhydriden innerhalb eines griBeren
Bereichs variiert werden. im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen

-20°C und +250°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 150°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiBen Verfahrens werden die Ausgangs-
stoffe der Formel (I-1-1!) bis (I-4-i!) und das Carbonsiureanhydrid der Formel (3CX)

im allgemeinen in angenihert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist jedoch auch
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moglich, das Carbonsiureanhydrid in einem groBeren UberschuB (bis zu 5 mol)

einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach Giblichen Methoden.

Im allgemeinen geht man so vor, daB man Verdiinnungsmittel und im Uberschufl
vorhandenes Carbonsidureanhydrid sowie die entstehende Carbonsdure durch Destil-
lation oder durch Waschen mit einem organischen Losungsmittel oder mit Wasser

entfernt.

Weiterhin kdnnen beim Verfahren (N) auch Gemische von Saurechloriden der

Formel (XIX) und Carbonsaureanhydriden der Formel (XX) eingesetzt werden.

Das Verfahren (N-y) ist dadurch gekennzeichnet, dafl Verbindungen der Formeln (I-
1-al) bis (I4-al!) jeweils mit Ameisensdureorthoestern der Formel XXI in inerten
Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe,
wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe,
wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-
Dichlorbenzol, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetrahydrofuran und Dioxan und

auch stark polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und Sulfolan.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei dem erfindungsgemiBen Verfahren (N-y)
mnerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei

Temperaturen zwischen -20°C und +25°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 150°C.

Bei der Durchfiihrung des erfindungsgemiflen Verfahrens (N-y) werden die Aus-
gangsstoffe der Formeln (I-1-i1) bis (I-4-i]) und der Ameisensidureorthoester der
Formel (XXI) im allgemeinen jeweils in angenihert #quivalenten Mengen ver-
wendet. Es ist jedoch auch méglich, den Ameisensdureorthoester in einem groBSeren
UberschuB (bis zu 5 mol) oder gar als Losungsmittel einzusetzen. Die Aufarbeitung

erfolgt nach Gblichen Methoden.




10

15

25

WO $0/73289 PCT/EP00/04415

-107 -

Das Verfahren (QO) ist dadurch gekennzeichnet, dal} man Verbindungen der Formeln
(I-1-i2) bis (I-4-i2) jeweils mit Carbonsiurehalogeniden der Formel (XIX) gege-
benenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart

eines Sidurebindemittels umsetzt.

Als Verdiinnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemifBen Verfahren (O) alle
gegeniiber den Sidurehalogeniden inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugs-
weise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol, Xylol und
Tetralin, ferner Halogenkohlenwasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform,
Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, auBlerdem Ketone, wie
Aceton und Methylisopropyiketon, weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetrahydro-
furan und Dioxan, dariiberhinaus Carbonsédureester, wie Ethylacetat, und auch stark
polare Solventien, wie Dimethylsulfoxid und Sulfolan. Wenn die Hydrolysestabilit#t
des Sdurehalogenids es zuldfBt, kann die Umsetzung auch in Gegenwart von Wasser
durchgefiihrt werden.

Als S#durebindemittel kommen bet der Umsetzung nach dem erfindungsgemiBen
Verfahren (O) alle iiblichen Sdureakzeptoren in Betracht. Vorzugsweise verwendbar
sind tertiire Amine, wie Triethylamin, Pyridin, N,N-Dimethylaminopyridin
(DMAP), Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicycloundecen (DBU), Diazabicyclo-
nonen (DBN), Hiinig-Base und N N-Dimethyl-anilin, ferner Erdalkalimetalloxide,
wie Magnesium- und Calciumoxid, auBBerdem Alkali- und Erdalkali-metall-carbo-
nate, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalihy-
droxide wie Natriumhydroxid und Kaliumhydroxid, aber auch Metallhydride wie
Natriumhydrid.

Die Reaktionstemperaturen kénnen bei dem erfindungsgemiflen Verfahren (O)
innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei

Temperaturen zwischen -20°C und +150°C, vorzugsweise zwischen 0°C und 100°C.
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Bei der Durchfithrung des erfindungsgeméifien Verfahrens (O) werden die Ausgangs-
stoffe der Formeln (I-1-i2) bis (I-4-i2) und das Carbonsidurehalogenid der Formel
(XIX) im allgemeinen jeweils in angendhert dquivalenten Mengen verwendet. Es ist
jedoch auch méglich, das Carbonséurehalogenid in einem gréBeren UberschuB (bis

zu 5 mol) einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden.

Die Wirkstoffe eignen sich bei guter Pflanzenvertriglichkeit und gilinstiger
Warmbliitertoxizitit zur Bekimpfung von tierischen Schidlingen, insbesondere
Insekten, Spinnentieren und Nematoden, die in der Landwirtschaft, in Forsten, im
Vorrats- und Matenialschutz sowie auf dem Hygienesektor vorkommen. Sie kénnen
vorzugsweise als Pflanzenschutzmittel eingesetzt werden. Sie sind gegen normal
sensible und resistente Arten sowic gegen alle oder einzelne Entwickiungsstadien

wirksam. Zu den oben erwihnten Schidlingen gehren:

Aus der Ordnung der Isopoda z.B. Oniscus asellus, Armadillidium vulgare, Porcellio

scaber.

Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttulatus.

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

Aus der Ordnung der Symphyla z.B. Scutigerella immaculata.

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

Aus der Ordnung der Collembola z.B. Onychiurus armatus.

Aus der Ordnung der Orthoptera z.B. Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta

migratoria migratorioides, Melanoplus spp., Schistocerca gregaria.
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Aus der Ordnung der Blattaria z.B. Blatta orentalis, Periplaneta americana,

Leucophaea maderae, Blattella genmanica.

Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia.

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

Aus der Ordnung der Phthiraptera z.B. Pediculus humanus corporis, Haematopinus

spp., Linognathus spp., Trichodectes spp., Damalinia spp..

Aus der Ordnung der Thysanoptera z.B. Hercinothrips femoralis. Thrips tabaci,
Thrips palmi, Frankliniella accidentalis.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Eurygaster spp., Dysdercus intermedius,

Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp.

Aus der Ordnung der Homoptera z.B. Aleurodes brassicae, Bemusia tabaci,
Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus
ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis,
Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum avenae, Myzus spp., Phorodon
humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix
cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata

lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla spp.

Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius,
Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
xylostella, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorthoea, Lymantria spp.,
Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp.,
Earias insulana, Heliothis spp., Mamestra brassicae, Panolis flammea, Spodoptera
spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta

nubilalis, Ephestia kuehniella, Galleria melloneila, Tineola bisselliella, Tinea
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pellionella, Hofmannophila pseudospretella, Cacoecia podana, Capua reticulana,
Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana,

Cnaphalocerus spp., Oulema oryzae.

Aus der Ordnung der Coleoptera z.B. Anobium punctatum, Rhizopertha dominica,
Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica alni,
Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica spp., Psylliodes
chrysocephala, Epilachna varivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis,
Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus,
Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp.,
Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus
hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp.,
Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra

zealandica, Lissorhoptrus oryzophilus.

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

Monomortum pharaonis, Vespa spp.

Aus der Ordnung der Diptera z.B. Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp.,
Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calliphora erythrocephala,
Lucilia spp., Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp.,
Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp., Tannta spp., Bibio
hortulanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata,
Dacus cleae, Tipula paludosa, Hylemyia spp., Liriomyza spp.

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

Aus der Klasse der Arachnida z.B. Scorpio maurus, Latrodectus mactans, Acarus
stro, Argas spp., Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis,
Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus spp., Amblyomma spp.,
Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp.,
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Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp;,

Hemitarsonemus spp., Brevipalpus spp.

Zu den pflanzenparasitiren Nematoden gehoren z.B. Pratylenchus spp., Radopholus
similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus semipenetrans, Heterodera spp., Globodera
spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus spp., Xiphinema spp.,
Trichodorus spp., Bursaphelenchus spp.

Die erfindunsgemiBen Verbindungen kénnen gegebenenfalls in bestimmten Konzen-
trationen bzw. Aufwandmengen auch als Herbizide und Mikrobizide, beispielsweise
als Fungizide, Antimykotika und Bakterizide verwendet werden. Sie lassen sich
gegebenenfalls auch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir die Syunthese weiterer

Wirkstoffe einsetzen.

ErfindungsgemilB kénnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pilanzenpopulationen verstanden, wie
erwiinschte .und unerwiinschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieBlich
natiirlich vorkommender Kuiturpflanzen). Kulturpflanzen kémmen Pflanzen sein, die
durch konventionelle Ziichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotech-
nologische und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden
erhalten werden koénnen, einschlieflich der transgenen Pflanzen und einschlieBlich
der durch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzensorten.
Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe
der Pflanzen, wie Sprof3, Blatt, Blite und Wurzel verstanden werden, wobel
beispielhaft Blitter, Nadeln, Stengel, Stimme, Bliiten, Fruchtkérper, Friichte und
Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzen-
tellen gehdrt auch Erntegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial,

beispielsweise Steckiinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den

Wirkstoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraurn
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oder Lagerraum nach den iiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen,
Sprithen, Verdampfen, Vernebeln, Streuen, Aufsireichen und bei Vermehrungs-
material, insbesondere bei Samen, welterhin durch ein- oder mehrschichtiges

Umhiillen.

Die Wirkstoffe konnen in die iiblichen Formulierungen iiberfiihrt werden, wie Lo-
sungen, Emulsionen, Spritzpuiver, Suspensionen, Pulver, Stdubemittel, Pasten, 15sli-
che Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-impragnierte

Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestelit, z.B. durch Vermischen
der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen LOsungsmitteln und/oder festen
Trigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven Mitteln,
also Emuigiermitieln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden

Mitteln.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel kénnen z.B. auch organische
Lasungsmittel als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als fliissige L dsungsmittel
kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol. oder Alkylnaph-
thaiine, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,
wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erdtlfraktionen, mineralische und pflanzliche
Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare

Lésungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.
Als feste Tragerstoffe kommen in Frage:
z.B. Ammoniumsalze und natiirliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden,

Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmoriljonit oder Diatomeenerde und

synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsdure, Aluminiumoxid und




10

i5

25

30

WO 00/7328% PCT/EPD0/04415

-113 -

Silikate, als feste Tragerstoffe fiir Granulate kommen in Frage: z.B. gebrochene und
fraktionierte natiiriiche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie
synthetischc Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate
aus organischem Material wie Sagemehl, KokosnuBschalen, Maiskolben und Ta-
bakstengeln; als Emulgier- und/oder schaumerzeugende Mittel kommen in Frage:
z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiure-
Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, z.B. Alkylaryl-polyglykolether, Alkyl-
sulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie EinweiBhydrolysate; als Disper-

giermitte] kommen in Frage: z.B. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es kénnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche
und synthetische pulvrige, kdrnige oder latexférmige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospho-
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere

Additive konnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metaliphthalocyanin-
farbstoffe und Spurennihrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,

Molybdin und Zink verwendet werden.

Die Fomulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gew.-%

Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Der erfindungsgemaifle Wirkstoff kann in seinen handelstblichen Formulierungen
sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung
mit anderen Wirkstoffen, wie Insektiziden, Lockstoffen, Sterilantien, Bakteriziden,
Akariziden, Nematiziden, Fungiziden, wachstumsregulierenden Stoffen oder Herbi-
ziden vorliegen. Zu den Insektiziden zihlen beispielsweise Phosphorsiureester,
Carbamate, Carbonsidureester, chlorierte Kohlenwasserstoffe, Phenylhamnstoffe,

durch Mikroorganismen hergestellte Stoffe u.a.
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Besonders giinstige Mischpartner sind z.B. die folgenden:
Fungizide:

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropyifos-Kalium, Andoprim, Anilazin, Azaconazol,
Azoxystrobin,

Benalaxyl, Benodanii, Benomyl, Benzamacril, Benzamacryl-isobutyl, Bialaphos,

Binapacryl, Biphenyl, Bitertanol, Blasticidin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat,

Calciumpolysulfid, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazim, Carboxin, Carvon,
Chinomethionat (Quinomethionat), Chlobenthiazon, Chlorfenazol, Chloroneb, Chioro-
picrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Clozylacon, Cufraneb, Cymoxanil, Cyproconazol,
Cyprodinil, Cyprofuram,

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran,
Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethirimol, Dimethomorph, Diniconazol,
Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon,

Dodemorph, Dodine, Drazoxolon,
Ediphenphos, Epoxiconazol, Etaconazol, Ethirimol, Etridiazol,

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenfuram, Fenitropan, Fenpiclonil,
Fenpropidin, Fenpropimorph, Fentinacetat, Fentinhydroxyd, Ferbam, Ferimzon,
Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol, Flusilazol,

Flusulfamid, Flutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Alminium, Fosetyl-Natrium, |
Fthalid, Fuberidazol, Furalaxyl, Furametpyr, Furcarbonil, Furconazol, Furconazol-cis,

Furmecyclox,

Guazatin,
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Hexachlorobenzol, Hexaconazol, Hymexazol,

Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin. Iminoctadinealbesilat, Iminoctadinetriacetat,
Iodocarb, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), Iprodione, Irumamycin, Isoprothiolan,

Isovaledione,

Kasugamycin, Kresoxim-methyl, Kupfer-Zubereitungen, wie: Kupferhydroxid,
Kupfermnaphthenat, Kupferoxychlorid, Kupfersulfat, Kupferoxid, Oxin-Kupfer und

Bordeaux-Mischung,

Mancopper, Mancozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanipyrim, Mepronil, Metalaxyl,
Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfovax,
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin,

Nickel-dimethyldithiocarbamat, Nitrothal-isopropyl, Nuarimol,

Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolinicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin,

Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Pimaricin, Piperalin,
Polyoxin, Polyoxorim, Probenazol, Prochloraz, Procymidon, Propamocarb,
Propanosine-Natrium, Propiconazol, Propineb, Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil,
Pyroquilon, Pyroxyfur,

Quinconazol, Quintozen (PCNB),

Schwefel und Schwefel-Zubereitungen,

Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol,

Thicyofen, Thifluzamide, Thiophanate-methyl, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-methyl,
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Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimenol, Triazbutil, Triazoxid, Trichlamid, Tricyclazol,

Tridemorph, Trifiumizol, Triforin, Triticonazol,

Uniconazol,

Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol,

Zarilamid, Zineb, Ziram sowie

Dagger G,

OK-8705,

OK-8801,

o-(1,1-Dimethylethy])-B-(2-phenoxyethyl)-1H-1,2,4-triazol-1 -ethanol,

o.-(2,4-Dichlorphenyl)--fluor-b-propyl- L H-1,2 4-triazol-1 -ethanol,

a-(2,4-Dichlorphenyl)-8-methoxy-a-methyl-1H-1,2,4-triazol- 1-ethanol,

a-(5-Methyl-1,3-dioxan-5-yl}-B-[[4-(trifluormethyl)-phenyl}-methylen}-1H-1,2,4-

triazol-1-ethanol,

(5RS,6RS)-6-Hydroxy-2,2,7,7-tetramethyl-5-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)-3-octanon,

(E)-a-(Methoxyimino)-N-methyl-2-phenoxy-phenylacetamid,

{2-Methyl-1-{{[1-(4-methylphenyl)-ethyl]-amino]-carbonyl]-propyl } -carbaminsiure-1-

1sopropylester
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1-(2,4-Dichlorphenyi)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-y})-ethanon-O-(phenylmethyl)-oxim,

1-(2-Methyl-1-naphthalenyl)-1H-pyrrol-2,5-dion,

1-(3,5-Dichlorphenyl)-3-(2-propeny!)-2,5-pyrrolidindion,

1-[(Diiodmethyl)-sulfonyl]-4-methyl-benzol,

1-[[2-(2,4-Dichlorphenyl)-1,3-dioxolan-2-yl}-methyl]-1H-imidazol,

1-[[2-(4-Chlorphenyl)-3-phenyloxiranyl]-methyl}-1H-1,2.4-triazol,

1-[1-[2-[(2,4-Dichlorphenyl)}-methoxy]-phenyl]-ethenyl}- 1 H-unidazol,

1-Methyl-5-nonyl-2-(phenylmethyl)-3-pyrrolidinol,

2',6'-Dibrom-2-methyl-4'-trifluormethoxy-4'-trifluor-methyl-1,3-thtazol -5-carboxanilid,

2,2-Dichlor-N-[1-(4-chlorphenyl}-ethyl}- 1-cthyl-3-methyl-cyclopropancarboxamid,

2,6-Dichlor-5-(methylthio)-4-pyrimidinyl-thiocyanat,

2,6-Dichlor-N-(4-trifluormethylbenzyl)-benzamid,

2,6-Dichior-N-[[4-(trifluormethyl)-phenyl]-methyl}-benzamid,

2-(2,3,3-Triiod-2-propenyl)-2H-tetrazol,

2-[(1-Methylethyl)-sulfonyl]-5-(trichiormethyl)-1,3,4-thiadiazol,
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2-[[6-Deoxy-4-0-(4-O-methyl-B-D-glycopyranosyl)-a-D-glucopyranosyl]-amino]-4-

methoxy-1H-pyrrolo[2,3-d}pyrimidin-3-carbonitril,

2-Aminobutan,

2-Brom-2-(brommethyl)-pentandinitzil,
2-Chlor-N-(2,3-dihydro-1,1,3-trimethyl- | H-inden-4-y1}-3-pyridincarboxamid,
2-Chlor-N-(2,6-dimethyiphenyl)-N-(isothiocyanatomethyl)-acetamid,
2-Phenyiphenol{OPP),

3,4-Dichlor-1-[4-(difluormethoxy)-phenyl]}- 1H-pyrrol-2.5-dion,
3,5-Dichlor-N-[cyan](1 —méthyl—2-pr0pyny1)—oxy]-methyl]-benzamid,
3-(1,1-Dimethylpropyl-1-oxo-1H-inden-2-carbonitril,
3-{2-(4-Chlorphenyl)-5-ethoxy-3-isoxazolidinyl]-pyridin,
4-Chlor-2-cyan-N,N-dimethyl-5-(4-methylphenyi)-1 H-imidazol-1-sulfonamid,
4-Methyl-tetrazolo[1,5-a]quinazolin-5(4H)-on,
8-(1,1-Dimethylethyl)-N-ethyl-N-propyi-1,4-dioxaspiro[4.5]decan-2-methanamin,
8-Hydroxychinolinsulfat,

9H-Xanthen-9-carbonsiure-2-[(phenylamino)-carbonyl]-hydrazid,
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bis-(1-Methylethyl})-3-methyl-4-{(3-methylbenzoyl)-oxy]-2,5-thiophendicarboxylat,

cis-1-(4-Chlorphenyl}-2-(1H-1,2 4-triazol-1-yl})-cycloheptanol,

cis-4-[3-[4-(1,1-Dimethylpropyl)-phenyl-2-methylpropyl]-2,6-dimethyl-morpholin-
hydrochlorid,

Ethyl-[(4-chlorphenyl)-azo]-cyanoacetat,

Kaliumhydrogencarbonat,

Methantetrathiol-Natriumsalz,

Methyl-1-(2,3-dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-y1})- 1 H-imidazol-5-carboxylat,

Methyl-N-(2,6-dimethylphenyl)-N-(5-isoxazolylcarbonyl)-DL -alaninat,

Methyl-N-(chloracetyl}-N-(2,6-dimethylphenyl)-DL-alaninat,

N-(2.3-Dichlor-4-hydroxypheny!)-1-methyi-cyclohexancarboxamid.

N+(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-0x0-3-furanyl)-acetamid,

N-(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-thienyl)-acetamid,

N-(2-Chlor-4-nitrophenyl)-4-methyl-3-nitro-benzolsuilfonamid,

N-(4-Cyclohexylphenyl)-1,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,

N-(4-Hexylphenyl)-1,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,
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N-(5-Chlor-2-methylphenyl)-2-methoxy-N-(2-oxo-3-oxazolidinyl)-acetamid,

N-(6-Methoxy)-3-pyridinyl)-cyclopropancarboxamid,

N-[2,2,2-Trichlor-1-{(chloracetyl)-amino}-ethyl]-benzamid,

N-[3-Chlor-4,5-bis-(2-propinyloxy)-phenyl]-N'-methoxy-methanimidamid,

N-Formyl-N-hydroxy-DL-alanin -Natriumsalz,

0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat,

O-Methyl-S-phenyl-phenylpropylphosphoramidothioate,

S-Methyl-1,2,3-benzothiadiazol-7-carbothioat,

spiro[2H]-1-Benzopyran-2,1'(3'H}-1sobenzofuran]-3'-on,

Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrn, Nickel-Dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin,
Octhilinon, Furancarbonsdure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Teclofta-

lam, Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen.

Insektizide / Akarizide / Nematizide:

Abamectin, Acephate, Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb,
Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, Amitraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin,
Azamethiphos, Azinphos A, Azinphos M, Azocyclotin,
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Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfuracarb,
Bensultap, Benzoximate, Betacyfluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanomethrin,
Biopermethrin, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos,

Butocarboxim, Butyipyridaben,

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran, Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
Chloethocarb, Chlorethoxyfos, Chiorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron,
Chlormephos, Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Cis-Resmethrin,
Cispermethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Cyanophos, Cycloprene,
Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyromazine,

Deltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-methyl, Diafenthiuron, Diazinon,
Dichlorvos, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton,

Docusat-sodium, Dofenapyn,

Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp.,

Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethion, Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim,
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate,
Fipronil, Fluazinam, Fluazuron, Flubrocythrinate, Flucycloxuron, Flucythrinate,
Flufenoxuron, Flutenzine, Fluvalinate, Fonophos, Fosmethilan, Fosthiazate,

Fubfenprox, Furathiocarb,

Granuloseviren

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydroprene,

Imidacloprid, Isazofos, Isofenphos, Isoxathion, I[vermectin,
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Kernpolyederviren
Lambda-cyhalothrin, Lufenuron

Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae,
Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methomyl, Methoxyfenozide,

Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Monocrotophos,
Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaluron
Omethoat, Oxamyl, Oxydemethon M

Paecilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat,
Phorat, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A,
Pirimiphos M, Profenofos, Promecarb, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, Pymetrozine,
Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, Pyrimidifen,
Pyriproxyfen,

Quinaliphos,
Ribavirin
Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Sulfotep, Sulprofos,

Tau-fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimiphos, Teﬂubenzuron,
Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Theta-
cypermethrin, Thiamethoxam, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogen
oxalate, Thiodicarb, Thiofanox, Thunngiensin, Tralocythrin, Tralomethrin,
Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon,

Triflumuron, Trimethacarb,
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Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii

Y1 5302

Zeta-cypermethrin, Zolaprofos

{1R-cis)-[5~(Phenylmethyl)-3-furanyli]-methyl-3-{{dihydro-2-oxo-3(2H)-
furanyliden)-methyl]-2,2-dimethylcyclopropancarboxylat

(3-Phenoxyphenyl)-methyl-2.2,3,3-tetramethylcyclopropanecarboxylat

1-[(2-Chlor-5-thiazoly!)methyiltetrahydro-3,5-dimethyl-N-nitro-1,3,5-triazin-2{ 1 H)-

imin

2-(2-Chlor-6-fluorphenyl)-4-[4-(1,1 -dimethylethyDphenyl]}-4,5-dihydro-oxazol

2-(Acetlyoxy)-3-dodecyl-1,4-naphthalindion

2-Chlor-N-{[[4-(1-phenylethoxy)}-phenyl}-amino]-carbonyi}-benzamid

2-Chlor-N-[[[4-(2,2-dichlor-1,1-difluorethoxy)-phenyl}-amino}-carbonyl]-benzamid

3-Methylphenyl-propylcarbamat

4-[4-(4-Ethoxyphenyl)-4-methylpentyl]-1-fluor-2-phenoxy-benzol

4-Chlor-2-(1,1-dimethylethyl)-5-{[2-(2,6-dimethyl-4-phenoxyphenoxy)ethyl]thiol-
3(2H}-pyridazinon

4-Chlor-2-(2-chlor-2-methylpropyl)-5-{(6-iod-3-pyridinyl)methoxy]-3(2H)-

pyridazinon
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4-Chlor-5-{(6-chlor-3-pyridinyl)methoxy]-2-(3,4-dichlorphenyl)-3(2H)-pyridazinon

Bacillus thuringiensis strain EG-2348

Benzoesiure [2-benzoyl-1-(1,1-dimethylethyl)-hydrazid

Butansiure 2,2-dimethyl-3-(2,4-dichlorphenyl)-2-oxo-1-oxaspiro{4.5]dec-3-en-4-yl-

. .ester

[3-[(6-Chlor-3-pyridinyl)methyl]-2-thiazolidinyliden]-cyanamid

Dihydro-2-(nitromethylen)-2H- 1 ,3-thiazine-3(4H)-carboxaldehyd

Ethyl-[2-[[1,6-dihydro-6-0xo-1-(phenylmethyl}-4-pyridazinyl]oxy]ethylj-carbamat

N-(3,4,4-Trifluor-1-oxo0-3-butenyl)-glycin

N-(4-Chlorphenyl)-3-[4-(difluormethoxy)phenyi]-4,5-dihydro-4-phenyl-1 H-pyrazoi-

1-carboxamid

N-[(2-Chlor-5-thiazolyl)methyl]-N'-methyl-N"-nitro-guanidin

N-Methyl-N'-(1-methyl-2-propenyl)-1,2-hydrazindicarbothioamid

N-Methyl-N'-2-propenyl-1,2-hydrazindicarbothioamid

0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat

Auch cine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit

Diingemitteln und Wachstumsregulatoren ist méglich.
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Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe kénnen ferner beim Einsatz als Insektizide in
ihren handelsiiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen Formulierungen
bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit Synergisten vorliegen. Synergisten
sind Verbindungen, durch die die Wirkung der Wirkstoffe gesteigert wird, ohne daf3

der zugesetzte Synergist selbst aktiv wirksam sein muf.

Der Wirkstoffgehalt der aus den handelsiiblichen Formulierungen bereiteten An-
wendungsformen kann in weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der
Anwendungsformen kann von 0,0000001 bis zu 95 Gew .-% Wirkstoff, vorzugsweise

zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% liegen.

Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen angepafiten Gblichen

Weise.

Bei der Anwendung gegen Hygiene- und Vorratsschidlinge zeichnet sich der Wirk-
stoff durch eine hervorragende Residualwirkung auf Holz und Ton sowie durch eine

gute Alkalistabilitit auf gekdlkten Unterlagen aus.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe wirken nicht nur gegen Pflanzen-, Hygiene- und
Vorratsschidlinge, sondern auch auf dem veterindrmedizinischen Sektor gegen
tierische Parasiten (Ektoparasiten) wie Schildzecken, Lederzecken, Riudemilben,
Laufmilben, Fliegen (stechend und leckend), parasitierende Fliegenlarven, Liuse,

Haarlinge, Federlinge und Fl6he. Zu diesen Parasiten gehoren:

Aus der Ordnung der Anoplurida z.B. Haematopinus spp., Linognathus spp.,
Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp.

Aus der Ordnung der Mallophagida und den Unterordnungen Amblycerina sowie
Ischnocerina z.B. Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp.,

Wemeckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp.
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Aus der Ordnung Diptera und den Unterordnungen Nematocerina sowie
Brachyceriné z.B. Aedes spp., Anopheles spp, Culex spp., Simulium spp.,
Eusimulivm spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp.,
Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota spp., Philipomyia spp.,
Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia
spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp.,
Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus
spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus spp.

Aus der Ordnung der Siphonapterida z.B. Pulex spp., Ctenocephalides spp.,
Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp.

Aus der Ordnung der Heteropterida z.B. Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp.,

Panstrongylus spp.

Aus der Ordnung der Blattanda z.B. Blatta orientalis, Periplaneta americana, Blattela

germanica, Supelia spp.

Aus der Unterklasse der Acaria (Acarida) und den Ordnungen der Meta- sowie
Mesostigmata z.B. Argas spp., Ormithodorus spp., Otobius spp., Ixodes spp.,
Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp., Haemophysalis spp.,
Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp., Raillietia spp.,

Pneumonyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp.

Aus der Ordnung der Actinedida (Prostigmata) und Acaridida (Astigmata) z.B.
Acarapis spp., Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates
spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus
spp-, Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes
spp-, Otodectes spp.. Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites

spp., Laminosioptes spp.
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Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe der Formel (T) eignen sich auch zur Bekampfung
von Arthropoden, die landwirtschaftliche Nutztiere, wie z.B. Rinder, Schafe, Ziegen,
Pferde, Schweine, Esel, Kamele, Biiffe], Kaninchen, Hithner, Puten, Enten, Génse,
Bienen, sonstige Haustiere wie z.B. Hunde, Katzen, Stubenvégel, Aquarienfische
sowie sogenannte Versuchstiere, wie z.B3. Hamster, Meerschweinchen, Ratten und
Maiuse befallen. Durch die Bekdmpfung dieser Arthropoden sollen Todesfille und
Leistungsminderungen (bei Fleisch, Milch, Wolle, Hiuten, Eiem, Honig usw.)
vermindert werden, so dafl durch den Einsatz der erfindungsgemiBen Wirkstoffe eine

wirtschaftlichere und einfachere Tierhaltung méglich ist.

Die Anwendung der erfindungsgemafien Wirkstoffe geschieht im Veterindrsektor in
bekannter Weise durch enterale Verabreichung in Form von beispielsweise Tabletten,
Kapseln, Tranken, Drenchen, Granulaten, Pasten, Boli, des feed-through-Verfahrens,
von Zipfchen, durch parenterale Verabreichung, wie zum Beispiel durch Injektionen
(intramuskulér, subcutan, intravends, intraperitoneal u.a.), fmplantate, durch nasale
Applikation, durch dermale Anwendung in Form beispielsweise des Tauchens oder
Badens (Dippen), Sprihens (Spray), AufgieBens (Pour-on und Spot-on), des
Waschens, des Einpuderns sowie mit Hilfe von wirkstoffhaltigen Formkérpern, wie
Halsbindern, Ohrmarken, Schwanzmarken, Gliedmaflenbindern, Halftern, Mar-

kierungsvorrichtungen usw.

Bei der Anwendung fiir Vieh, Gefliigel, Haustiere etc. kann man die Wirkstoffe der
Forme! (I) als Formulierungen (beispielsweise Pulver, Emuisionen, flieBfihige
Mittel), die die Wirkstoffe in einer Menge von 1 bis 80 Gew.-% enthalten, direkt
oder nach 100 bis 10 000-facher Verdiinnung anwenden oder sie als chemisches Bad

verwenden.

Auflerdem wurde gefunden, daB die erfindungsgemiBen Verbindungen eine hohe

insektizide Wirkung gegen Insekten zeigen, die technische Materialien zerstoren.
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Beispielhaft und vorzugsweise - ohne jedoch u limitieren - seien die folgenden

Insekten genannt:

Kifer wie

Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosts, Anobium punctatum, Xestobium
rufovillosum, Ptilinus pecticornis, Dendrobium pertinex, Ernobius mollis, Priobium
carpini, Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis,
Lyctus pubescens, Trogoxylon aequale. Minthes rugicollis, Xyleborus spec.
Tryptodendron spec. Apate monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus

brunneus, Sinoxylon spec. Dinoderus minutus.

Hautfliigler wie

Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus gigas taignus, Urocerus augur.

Termiten wie

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

Borstenschwiinze wie Lepisma saccharina.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nicht-lebende
Materialien zu verstehen, wie vorzugsweise Kunststoffe, Klebstoffe, Leime, Papiere

und Kartone, Leder, Holz, Holzverarbeitungsprodukte und Anstrichmittel.

Ganz besonders bevorzugt handelt es sich bei dem vor Insektenbefall zu schiitzenden

Material um Holz und Holzverarbeitungsprodukte.
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Unter Holz und Holzverarbeitungsprodukten, welche durch das erfindungsgemifle
Mittel bzw. dieses enthaltende Mischungen geschiitzt werden kann, ist beispielhaft

zu verstehen:

Bauholz, Holzbalken, Eisenbahnschwellen, Briickenteile, Bootsstege, Holzfahrzeuge,
Kisten, Paletten, Container, Telefonmasten, Holzverkleidungen, Holzfenster und
-tiiren, Sperrholz, Spanplatten, Tischlerarbeiten oder Holzprodukte, die ganz

aligemein beim Hausbau oder in der Bautischlerei Verwendung finden.

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form von Konzentraten oder allgemein
iiblichen Formulierungen wie Pulver, Granulate, L&sungen, Suspensionen, Emulsio-

nen oder Pasten angewendet werden.

Die genannten Formulierungen kdnnen in an sich bekannter Weise hergestellt
werden, z.B. durch Vermischen der Wirkstoffe mit mindestens einem Ldsungs- bzw.
Verdiinnungsmittel, Emulgator, Dispergier- und/oder Binde- oder Fixiermittels,
Wasser-Repellent, gegebenenfalls Sikkative und UV-Stabilisatoren und gegebe-

nenfalls Farbstoffen und Pigmenten sowie weiteren Verarbeitungshilfsmitteln.

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

Die Menge der eingesetzten Mittel bzw. Konzentrate ist von der Art und dem Vor-
kommen der Insekten und von dem Medium abhingig. Die optimale Einsatzmenge
kann bei der Anwendung jeweils durch Testrethen ermittelt werden. Im allgemeinen
ist es jedoch ausreichend 0,0001 bis 20 Gew.-%, vorzugsweise 0,001 bis 10 Gew.-%,

des Wirkstoffs, bezogen auf das zu schiitzende Material, einzusetzen.

Als Losungs- und/oder Verdiinnungsmittel dient ein organisch-chemisches Ldsungs-

mittel oder Losungsmittelgemisch und/oder ein éliges oder dlartiges schwer fliich-
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tiges organisch-chemisches Losungsmittel oder Losungsmittelgemisch und/oder ein
polares organisch-chemisches Ldsungsmittel oder Losungsmittelgemisch und/oder

Wasser und gegebenenfalls einen Emulgator und/oder Netzmittel.

Als organisch-chemische Lésungsmittel werden vorzugsweise édlige oder oOlartige
Ldsungsmittel mit einer Verdunstungszahl iiber 35 und einem Flammpunkt oberhalb
30°C, vorzugsweise oberhalb 45°C, eingesetzt. Als derartige schwerfliichtige,
wasserunldsliche, dlige und dlartige Losungsmittel werden entsprechende Mineraldle
oder deren Aromatenfraktionen oder mineralélhaltige Losungsmittelgemische, vor-

zugsweise Testbenzin, Petroleum und/oder Alkyibenzol verwendet,

Vorteithaft gelangen Mineraléle mit emnem Siedebereich von 170 bis 220°C, Test-
benzin mit einem Siedebereich von 170 bis 220°C, Spindeldl mit einem Siedebereich
von 250 bis 350°C, Petroleum bzw. Aromaten vom Siedebereich von 160 bis 280°C,

Terpentindl und dgl. zum Einsatz.

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

Die organischen schwerfliichtigen Sligen oder &lartigen Losungsmittel mit einer
Verdunstungszahl iiber 35 und einem Flamnmpunkt oberhalb 30°C, vorzugsweise
oberhalb 45°C, konnen teilweise durch leicht oder mittelfliichtige organisch-
chemische Lésungsmittel ersetzt werden, mit der MaBigabe, dafl das Lésungsmittel-
gemisch ebenfalls eine Verdunstungszah! iiber 35 und einen Flammpunkt oberhalb
30°C, vorzugsweise oberhalb 45°C, aufweist und daB das Insektizid-Fungizid--

Gemisch in diesem Losungsmittelgemisch I6slich oder emulgierbar ist.
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Nach einer bevorzugten Ausfithrungsform wird ein Teil des organisch-chemischen
Losungsmitte] oder Losungsmittelgemisches oder ein aliphatisches polares orga-
nisch-chemisches Lésungsmittel oder Losungsmittelgemisch ersetzt. Vorzugswetse
gelangen Hydroxyl- und/oder Ester- und/oder Ethergruppen enthaltende aliphatische
organisch-chemische Lésungsmittel wie beispielsweise Glycolether, Ester oder dgl.

zur Anwendung.

Als organisch-chemische Bindemittel werden im Rahmen der vorliegenden Er-
findung die an sich bekannten wasserverdiinnbaren und/oder in den eingesetzten
organisch-chemischen Lésungsmitteln i6slichen oder dispergier- bzw. emulgierbaren
Kunstharze und/oder bindende trocknende Ole, insbesondere Bindemittel bestehend
aus oder enthaltend ein Acrylatharz, ein Vinylharz, z.B. Polyvinylacetat, Polyester-
harz, Polykondensations- oder Polyadditionsharz, Polyurethanharz, Alkydharz bzw.
modifiziertes Alkydharz, Phenolharz, Kohlenwasserstoffharz wie Inden-Cumaron-
harz, Siliconharz, trocknende pflanzliche und/oder trocknende Ole und/oder physi-
kalisch trocknende Bindemittel auf der Basis eines Natur- und/oder Kunstharzes

verwendet.

Das als Bindemittel verwendete Kunstharz kann in Form einer Emulsion, Dispersion
oder Losung, eingesetzt werden. Als Bindemittel kénnen auch Bitumen oder bitumi-
nose Substanzen bis zu 10 Gew.-%, verwendet werden. Zusitzlich kénnen an sich
bekannte Farbstoffe, Pigmente, wasserabweisende Mittel, Geruchskorrigentien und

Inhibitoren bzw. Korrosionsschutzmittel und dgl. eingesetzt werden.

Bevorzugt ist gemiB der Erfindung als organisch-chemische Bindemittel mindestens
ein Alkydharz bzw. modifiziertes Alkydharz und/oder ein trocknendes pflanzliches
Ol im Mittel oder im Konzentrat enthalten. Bevorzugt werden gemiB der Erfindung
Alkydharze mit einem Olgehalt von mehr als 45 Gew.-%, vorzugsweise 50 bis

68 Gew.-%, verwendet.
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Das erwihnte Bindemittel kann ganz oder teilweise durch ein Fixierungsmittel-
(gemisch) oder ein Weichmacher(gemisch) ersetzt werden. Diese Zusitze sollen
einer Verflichtigung der Wirkstoffe sowie einer Kristallisation bzw. Ausfillem
vorbeugen. Vorzugsweise ersetzen sie 0,01 bis 30 % des Bindemittels (bezogen auf

100 % des eingesetzten Bindemittels).

Die Weichmacher stammen aus den chemischen Klassen der Phthalsiureester wie
Dibutyl-, Dioctyl- oder Benzylbutylphthalat, Phosphorsdureester wie Tributyl-
phosphat, Adipinsdureester wie Di-(2-ethylhexyl)-adipat, Stearate wie Butylstearat
oder Amylstearat, Oleate wie Butyloleat, Glycerinether oder héhermolekulare Gly-

kolether, Glycerinester sowie p-Toluolsulfonsureester.

Fixierungsmittel basieren chemisch auf Polyvinylalkylethern wie z.B. Polyvinyl-

methylether oder Ketonen wie Benzophenon, Ethylenbenzophenon.

Als L&sungs- bzw. Verdiinnungsmittel kommt insbesondere auch Wasser in Frage,
gegebenenfalls in Mischung mit einem oder mehreren der oben genannten organisch-

chemischen Lésungs- bzw. Verdiinnungsmittel, Emulgatoren und Dispergatoren.

Ein besonders effektiver Holzschutz wird durch grofitechnische Imprégnierverfahren,

z.B. Vakuum, Doppelvakuum oder Druckverfahren, erzielt.

Die anwendungsfertigen Mittel kénnen gegebenenfalls noch weitere Insektizide und

gegebenenfalls noch ein oder mehrere Fungizide enthalten.

Als zusdtzliche Zumischpartner kommen vorzugsweise die in der WO 94/29 268
genannten Insektizide und Fungizide in Frage. Die in diesem Dokument genannten

Verbindungen sind ausdriicklicher Bestandteil der voriiegenden Anmeldung.

Als ganz besonders bevorzugte Zumischpartner kénnen Insektizide, wie Chlorpyri-

phos, Phoxim, Silafluofin, Alphamethrin, Cyfluthrin. Cypermethrin. Deltamethrin,
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Permethrin, Imidacloprid, NI-25, Fiufenoxuron, Hexaflumuron, Transfluthrin, Thia-

cloprid, Methoxyphenoxid und Triflumuron,

sowie Fungizide wie Epoxyconazole, Hexaconazole, Azaconazole, Propiconazole,
Tebuconazole, Cyproconazole, Metconazole, Imazalil, Dichlorfluanid, Tolylfluanid,
3-lod-2-propinyl-butylcarbamat, N-Octyl-isothiazolin-3-on und 4,5-Dichlor-N-octyl-

isothiazolin-3-on, sein.

Zugleich kénnen die erfindungsgeméfien Verbindungen zum Schutz vor Bewuchs
von Gegenstinden, insbesondere von Schiffskdrpern, Sieben, Netzen, Bauwerken,
Kaianlagen und Signalanlagen, welche mit See- oder Brackwasser in Verbindung

kommen, eingesetzt werden.

Bewuchs durch sessile Oligochaeten, wie Kalkrohrenwiirmer sowie durch Muscheln
und Arten der Gruppe Ledamorpha (Entenmuscheln), wie verschiedene Lepas- und
Scalpellum-Arten, oder durch Arten der Gruppe Balanomorpha (Seepocken), wie
Balanus- oder Pollicipes-Species, erhsht den Reibungswiderstand von Schiffen und
fihrt in der Folge durch erhShten Energieverbrauch und dariiber hinaus durch

hiufige Trockendockaufenthalte zu einer deutlichen Steigerung der Betriebskosten.

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

Es wurde nun iberraschenderweise gefunden, dafl die erfindungsgemafen Verbin-
dungen allein oder in Kombination mit anderen Wirkstoffen, eine hervorragende

Antifouling (Antibewuchs)-Wirkung aufweisen.

Durch Einsatz von erfindungsgemifen Verbindungen allein oder in Kombination mit

anderen Wirkstoffen, kann auf den Einsatz von Schwermetallen wie z.B. in Bis-
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(trialkylzinn)-sulfiden, Tri-n-butylzinnlaurat, Tri-n-butylzinnchiorid, Kupfer(l)-oxid,
Triethylzinnchlorid, Tri-r-butyl(2-phenyl-4-chlorphenoxy)-zinn, Tributylzinnoxid,
Molybdindisulfid, Antimonoxid, polymerem Butyltitanat, Phenyl-(bispyridin)-
wismutchlorid, Tri-n-butylzinnfluorid, Manganethylenbisthiocarbamat, Zinkdime-
thyldithiocarbamat, Zinkethylenbisthiocarbamat, Zink- und Kupfersalze von 2-
Pyridinthiol-1-oxid, Bisdimethyidithiocarbamoyizinkethylenbisthiocarbamat, Zink-
oxid, Kupfer(l)-ethylen-bisdithiocarbamat, Kupferthiocyanat, Kupfernaphthenat und
Tributylzinnhalogeniden verzichtet werden oder die Konzentration dieser Verbin-

dungen entscheidend reduziert werden.
Die anwendungsfertigen Antifoulingfarben kénnen gegebenenfalls noch andere
Wirkstoffe, vorzugsweise Algizide, Fungizide, Herbizide, Molluskizide bzw. andere

Antifouiing-Wirkstoffe enthaliten.

Als Kombinationspartner fur die erfindungsgemaBen Antifouling-Mittel eignen sich

vorzugsweise:

Algizide wie

2-tert.-Butylamino-4-cyclopropylamino-6-methylthio-1,3,5-triazin,  Dichlorophen,
Diuron, Endothal, Fentinacetat, Isoproturon, Methabenzthiazuron, Oxyfluorfen,
Quinoclamine und Terbutryn;

Fungizide wie

Benzo[bJthiophencarbonsdurecyclohexylamid-S,S-dioxid, Dichlofiuanid, Fluor-

folpet, 3-Jod-2-propinyl-butylcarbamat, Tolylfluanid und Azole wie

Azaconazole, Cyproconazole, Epoxyconazole, Hexaconazole, Metconazole, Propi-

conazole und Tebuconazole;
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Molluskizide wie
Fentinacetat, Metaldehyd, Methiocarb, Niclosamid, Thiodicarb und Trimethacarb;
oder herkémmiiche Antifouling-Wirkstoffe wie

4,5-Dichlor-2-octyl-4-isothiazolin-3-on,  Diiodmethylparatrylsulfon,  2-(N,N-Di-
methylthiocarbamoylthio)-5-nitrothiazyl, Kalium-, Kupfer-, Natrium- und Zinksalze
von 2-Pyridinthiol-1-oxid, Pyridin-triphenylboran, Tetrabutyldistannoxan, 2,3,5,6-
Tetrachlor-4-(methylsulfonyl)-pyridin, 2,4,5,6-Tetrachloroisophthalonitril, Tetrame-
thylthiuramdisulfid und 2,4,6-Trichlorphenylmaleinimid.

Die verwendeten Antifouling-Mittel enthalten die erfindungsgemafien Wirkstoff der
erfindungsgemifBen Verbindungen in einer Konzentration von 0,001 bis 50 Gew.-%,

insbesondere von 0,01 bis 20 Gew.-%.

Die erfindungsgemifien Antifouling-Mittel enthalten desweiteren die iiblichen
Bestandteile wie z.B. in Ungerer, Chem. Ind. 1985, 37, 730-732 und Williams,
Antifouling Marine Coatings, Noves, Park Ridge, 1973 beschnieben.

Antifouling-Anstrichmittel enthalten neben den algiziden, fungiziden, molluskiziden

und erfindungsgemalBen insektiziden Wirkstoffen insbesondere Bindemittel.

Beispiele fiir anerkannte Bindemittel sind Polyvinylchlorid in einem Lésungsmittel-
system, chlorierter Kautschuk in einem Losungsmittelsystem, Acrylharze in einem
Losungsmittelsystem insbesondere in einem wiflrigen System, Vinylchlorid/Vinyl-
acetat-Copolymersysteme 1in Form wiriger Dispersionen oder in Form von
organischen L&sungsmittelsystemen, Butadien/Styrol/Acrylnitril-Kautschuke, trock-
nende Ole, wie Leinsamenél, Harzester oder modifizierte Hartharze in Kombination
mit Teer oder Bitumina, Asphalt sowie Epoxyverbindungen, geringe Mengen Chlor-

kautschuk, chioriertes Polypropylen und Vinylharze.
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Gegebenenfalls enthalten Anstrichmittel auch anorganische Pigmente, .organische
Pigmente oder Farbstoffe, welche vorzugsweise in Seewasser unidslich sind. Femer
konnen Anstrichmittel Materialien, wie Kolophonium enthalten, um eine gesteuerte
Freisetzung der Wirkstoffe zu erméglichen. Die Anstriche konnen ferner Weich-
macher, die rheologischen Eigenschaften beeinflussende Modifizierungsmittel sowie
andere herkémmliche Bestandteile enthalten. Auch in Self-Polishing-Antifouling-
Systemen kdnnen die erfindungsgeméBen Verbindungen oder die oben genannten

Mischungen eingearbeitet werden.

Die Wirkstoffe eignen sich auch zur Bekdmpfung von tierischen Schidlingen, insbe-
sondere von Insekten, Spinnentieren und Milben, die in geschiossenen Riumen, wie
beispielsweise Wohnungen, Fabrikhallen, Biiros, Fahrzeugkabinen u.d. vorkommen.
Sie konnen zur Bekidmpfung dieser Schidlinge allein oder in Kombination mit
anderen Wirk- und Hilfsstoffen in Haushaltsinsektizid-Produkten verwendet werden.
Sie sind gegen sensible und resistente Arten sowie gegen alle Entwicklungsstadien

wirksam. Zu diesen Schidlingen gehoren:

Aus der Ordnung der Scorpionidea z.B. Buthus occitanus.

Aus der Ordnung der Acarina z.B. Argas persicus, Argas reflexus, Bryobia ssp.,
Dermanyssus  gallinae, Glyciphagus domesticus, Omithodorus moubat,
Rhipicephalus sanguineus, Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula autumnalis,
Dermatophagoides pteronissimus, Dermatophagoides forinae.

Aus der Ordnung der Araneae z.B. Aviculariidae, Araneidae.

Aus der Ordnung der Opiliones z.B. Pseudoscorpiones chelifer, Pseudoscorpiones

cheiridium, Opiliones phalangium.

Aus der Ordnung der Isopoda z.B. Oniscus asellus, Porcellio scaber.
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Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttulatus, Polydesmus spp..

Aus der Ordnung der Chilopoda z.B. Geophilus spp..

Aus der Ordnung der Zygentoma z.B. Ctenolepisma spp., Lepisma saccharina,

Lepismodes inquilinus.

Aus der Ordnung der Blattaria z.B. Blatta orientalies, Blattella germanica, Blattella
asahtnai, Leucophaea maderae, Panchlora spp., Parcoblatta spp., Periplaneta
australasiae, Periplaneta amerncana, Periplaneta brunnea. Periplaneta fuliginosa,

Supella longipalpa.

Aus der Ordnung der Saltatoria z.B. Acheta domesticus.

Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia.

Aus der Ordnung der Isoptera z.B. Kalotermes spp., Reticulitermes spp.

Aus der Ordnung der Psocoptera z.B. Lepinatus spp., Liposcelis spp.

Aus der Ordnung der Coleptera z.B. Anthrenus spp., Attagenus spp., Dermestes spp.,
Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp., Rhizopertha dominica, Sitophilus
grananus, Sitophilus oryzae, Sitophilus zeamais, Stegobium paniceum.

Aus der Ordnung der Diptera zB. Aedes aegypti, Aedes albopictus, Aedes
tacniorhynchus, Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chrysozona pluvialis,
Culex quinquefasciatus, Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp., Fannia

canicularis, Musca domestica, Phlebotomus spp., Sarcophaga camaria, Simulium

Spp-, Stomoxys calcitrans, Tipula paludosa.
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Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Achroia grisella, Galleria mellonelia, Plodia

interpunctella, Tinea cloacelfa, Tinea pellionelia, Tineola bisselhella.

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Ctenocephalides canis, Ctenocephalides

felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Auvs der Ordpung der Hymenoptera z.B. Camponotus herculeanus, Lasius
fuliginosus, Lasius niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula

spp., Tetramorium caespitum.

Aus der Ordnung der Anoplura z.B. Pediculus humanus capitis, Pediculus humanus

corporis, Phthirus pubis.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Cimex hemipterus, Cimex lectularius,

Rhodinus prolixus, Triatoma infestans.

Die Anwendung im Bereich der Haushaltsinsektizide erfolgt allein oder in
Kombination mit anderen geeigneten Wirkstoffen wie Phosphorsiureestern,
Carbamaten, Pyrethroiden, Wachstumsregulatoren oder Wirkstoffen aus anderen

bekannten Insektizidklassen.

Die Anwendung erfolgt in Aerosolen, drucklosen Sprithmitteln, z.B. Pump- und
Zerstaubersprays, Nebelautomaten, Foggem, Schiumen, Gelen, Verdampferpro-
dukten mit Verdampferplitichen aus Cellulose oder Kunststoff, Fliissigverdampfern,
Gel- und Membranverdampfern, propellergetricbenen Verdampfern, energielosen
bzw. passiven Verdampfungssystemen, Mottenpapieren, Mottensdckchen und

Mottengelen, als Granulate oder Stiube, in Streukddern oder Koderstationen.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe konnen als Defoliants, Desiccants, Krautab-
tétungsmittel und insbesondere als Unkrautvernichtungsmittel verwendet werden.

Unter Unkraut im weitesten Sinne sind alle Pflanzen zu verstehen, die an Orten auf-
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wachsen, wo sie unerwiinscht sind. Ob die erfindungsgemaiBen Stoffe als totale oder

selektive Herbizide wirken, hangt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe konnen z.B. bei den folgenden Pflanzen

verwendet werden:

Dikotyle Unkriuter der Gattungen: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda,

Anthemis, Aphanes, Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurea,
Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura, Desmodium, Emex, Erysimum,
Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria. Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver,
Pharbitis, Plantago, Polygonum, Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotala,
Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum, Sonchus, Sphenoclea,

Stellaria, Taraxacum, Thilaspi, Trifolium, Urtica, Veronica, Viola, Xanthium.

Dikotyvle Kulturen der Gattungen: Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita,

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

Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solanum, Vicia.

Monokotyle Unkriuter der Gattungen: Aegilops, Agropyron, Agrostis, Alopecurus,

Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon, Cyperus,
Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis, Eleusine, Eragrostis, Eriochloa,
Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa, Lolium,
Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia, Sagittaria,

Scirpus, Setaria, Sorghum.

Monokotyle Kulturen der Gattungen: Allium, Ananas, Asparagus, Avena, Hordeum,

Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea.
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Die Verwendung der erfindungsgemiBen Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese
Gattungen beschriinkt, sondemn erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere

Pflanzen.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe eignen sich in Abhingigkert von der Kon-
zentration zur Totalunkrautbekimpfung, z.B. auf Industrie- und Gleisanlagen und auf
Wegen und Plitzen mit und ohne Baumbewuchs. Ebenso kdnnen die erfindungs-
gemiBen Wirkstoffe zur Unkrautbekdmptung in Dauerkulturen, z.B. Forst, Zierge-
holz-, Obst-, Wein-, Citrus-, Nu-, Bananen-, Kaffee-, Tee-, Gummi-, Olpalm-,
Kakao-, Beerenfrucht- und Hopfenanlagen, auf Zier- und Sportrasen und Weide-
flichen sowie zur selektiven Unkrautbekdmpfung in einjahrigen Kulturen eingesetzt

werden.

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

Die erfindungsgeméfien Wirkstoffe konnen in bestimmten Konzentrationen bzw.
Aufwandmengen auch zur Bekdmpfung von tierischen Schédlingen und pilzlichen
oder bakteriellen Pflanzenkrankheiten verwendet werden. Sie lassen sich
gegebenenfalls auch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir die Synthese weiterer
Wirkstoffe einsetzen.

ErfindungsgemiB konnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie
erwiinschte und unerwiinschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieBlich
natiirlich vorkommender Kuliturpflanzen). Kulturpflanzen kénnen Pflanzen sein, die
durch konventionelle Ziichtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotech-

nologische und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden
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erhalten werden koénnen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und einschliefilich
der durch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzensorten.
Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe
der Pflanzen, wie SproS, Blatt, Bliite und Wurzel verstanden werden, wobei
beispielhaft Blitter, Nadeln, Stengel, Stdimme, Bliiten, Fruchtkérper, Friichte und
Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefithrt werden. Zu den Pflanzen-
teilen gehort auch Erntegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial,

beispielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen.

Die erfindungsgemiBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den
Wirkstoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum
oder Lagerraum nach den iiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen,
Sprithen, Verdampfen, Vemnebeln, Streuen, Aufstreichen und bei Vermehrungs-
material, insbesondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges

Umbhiillen.

Die Wirkstoffe kdnnen in die ablichen Formulierungen ibergefiihrt werden, wie
Losungen, Emulsionen, Spritzpulver, Suspensionen, Pulver, Stiubemittel, Pasten,
l6sliche Pulver, Granulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate, Wirkstoff-im-
pragnierte Natur- und synthetische Stoffe sowie Feinstverkapselungen in polymeren

Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z. B. durch Ver-
mischen der Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen Losungsmitteln und/oder
festen Trigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven
Mitteln, also Emulgiermitteln und/oder Dispergiemmitteln und/oder schaumerzeu-

genden Mitteln.

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel kénnen z.B. auch organische
Losungsmittel als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als fliissige Losungsmittel

kommen im Wesentlichen in Frage: Aromaten, wie Xylol. Toluol, oder Alkyl-



10

15

25

WO 00/73289 PCT/EP00/04415

naphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie
Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe,
wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erddlfraktionen, mineralische und pflanzliche
Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und Ester, Ketone wie
Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare

Lésungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.

Als feste Triigerstoffe kommen in Frage: z.B. Ammonimnsalze und natlirliche
Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Mont-
morillonit oder Diatomeenerde und synthetische. Gesteinsmehle, wie hochdisperse
Kieselsdure, Aluminiumoxid und Silikate, als feste Tragerstoffe fiir Granulate
kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktionierte natiirliche Gesteine wie Calcit,
Marmor, Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen
und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Sagemehl,
Kokosnufischalen, Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaum-
erzeugende Mittel kommen in Frage: z.B. nichtionogene und anionische
Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsiure-Ester, Polyoxyethylen-Fettalkohol-
Ether, zB. Alkylarylpolyglykolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Aryisulfonate
sowie Eiweifhydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage: z.B. Lignin-Suifit-

ablaugen und Methylcellulose.

Es kénnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natirliche
und synthetische pulvrige, kérnige oder latexférmige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospho-
lipide, wie Kephaline und Lecithine und synthetische Phospholipide. Weitere

Additive kénnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es kénnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-
farbstoffe und Spurennihrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor. Kupfer, Kobalt,

Molybdin und Zink verwendet werden.
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Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent

Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe kdnnen als solche oder in ithren Formulierungen
auch in Mischung mit bekannten Herbiziden und/oder mit Stoffen, welche die
Kulturpflanzen-Vertriglichkeit verbessern (,,Safenern®) zur Unkrautbekdmpfung ver-
wendet werden, wobei Fertigformulierungen oder Tankmischungen méglich sind. Es
sind also auch Mischungen mit Unkrautbekimpfungsmitteln méglich, welche ein

oder mehrere bekannte Herbizide und einen Safener enthalten.
Fiir die Mischungen kommen bekannte Herbizide infrage, beispielsweise

Acetochlor, Acifluorfen (-sodium), Aclonifen. Alachlor, Alloxydim (-sodium),
Ametryne, Amicarbazone, Amidochlor, Amidosulfuron, Anilofos, Asulam, Atrazine,
Azafenidin, Azimsulfuron, BAS-662H, Beflubutamid, Benazolin (-cthyl), Ben-
furesate, Bensulfuron (-methyl), Bentazon, Benzfendizone, Benzobicyclon, Benzo-
fenap, Benzoylprop (-ethyl), Bialaphos, Bifenox, Bispyribac (-sodium), Bromo-
butide, Bromofenoxim, Bromoxynil, Butachlor, Butafenacil (-allyl), Butroxydim,
Butylate, Cafenstrole, Caloxydim, Carbetamide, Carfentrazone (-ethyl), Chlo-
methoxyfen, Chloramben, Chloridazon, Chlorimuron (-ethyl), Chlornitrofen, Chlor-
sulfuron, Chlortoluron, Cinidon (-ethyl), Cinmethylin, Cinosulfuron, Clefoxydim,
Clethodim, Clodinafop (-propargyl), Clomazone, Clomeprop, Clopyralid, Clopyra-
sulfuron (-methyl), Cloransulam (-methyl), Cumyluron, Cyanazine, Cybutryne,
Cycloate, Cyclosulfamuron, Cycloxydim, Cyhalofop (-butyl), 2,4-D, 2.4-DB, Des-
medipham, Diallate, Dicamba, Dichlorprop (-P), Diclofop (-methyl), Diclosulam, Di-
ethatyl] (-ethyl), Difenzoquat, Diflufenican, Diflufenzopyr, Dimefuron, Dimepiperate,
Dimethachlor, Dimethametryn, Dimethenamid, Dimexyflam, Dinitramine, Diphen-
amid, Diquat, Dithiopyr, Diuron, Dymron, Epropodan, EPTC, Esprocarb, Ethal-
fluralin, Ethametsuifuron (-methyl), Ethofumesate, Ethoxyfen, Ethoxysulfuron, Eto-

benzanid, Fenoxaprop (-P-ethyl), Fentrazamide. Flamprop (-isopropyvl, -isopropyl-L,
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-methyl), Flazasuifuron, Florasulam, Fluazifop (-P-butyl), Fluazolate, Flucarbazone
(-sodium), Flufenacet, Flumetsutam, Flumiclorac (-pentyl), Flumioxazin, Flumi-
propyn, Flumetsulam, Fluometuron, Fluorochloridone, Fluorogiycofen (-ethyl), Flu-
poxam, Flupropacil, Flurpyrsuifuron (-methyl, -sodium), Flurenol (-butyl),
Fluridone, Fluroxypyr (-butoxypropyl, -meptyl), Flurprimidol, Flurtamone, Flu-
thiacet (-methyl), Fluthiamide, Fomesafen, Foramsulfuron, Glufosinate (-
ammonium), Glyphosate (-isopropylammonium), Halosafen, Haloxyfop (-ethoxy-
ethyl, -P-methyl), Hexazinone, Imazamethabenz (-methyl), Imazamethapyr, Imaza-
mox, Imazapic, Imazapyr, Imazaquin, Imazethapyr, Imazosulfuron, lodosulfuron
(-methyl, ~sodium), Ioxynil, Isopropalin, Isoproturon, Isouron, Isoxaben, Isoxachlor-
tole, Isoxaflutole, Isoxapyrifop, Lactofen, Lenacil, Linuron, MCPA, Mecoprop,
Mefenacet, Mesotrione, Metamitron, Metazachlor, Methabenzthiazuron, Metobenz-
uron, Metobromuron, (alpha-) Metolachlor, Metosulam, Metoxuron, Metribuzin,
Metsulfuron (-methyl), Molinate, Monolinuron, Naproanilide, Napropamide, Neb-
uron, Nicosulfuron, Norflurazon, Orbencarb, Oryzalin, Oxadiargyl, Oxadiazon, Oxa-
sulfuron, Oxaziclomefone, Oxyfluorfen, Paraquat, Pelargonssure, Pendimethalin,
Pendralin, Pentoxazone, Phenmedipham, Picolinafen, Piperophos, Pretilachlor,
Primisulfuron (-methyl), Profluazol, Prometryn, Propachlor, Propanil, Propaquiza-
fop, Propisochlor, Propoxycarbazone (-sodium), Propyzamide, Prosulfocarb, Prosulf-
uron, Pyraflufen (-ethyl), Pyrazogyl, Pyrazolate, Pyrazosulfuron (-ethyl), Pyrazoxy-
fen, Pyribenzoxim, Pyributicarb, Pyndate, Pyridatol, Pyriftalid, Pyriminobac
(-methyl), Pyrithiobac (-sodium), Quinchlorac, Quinmerac, Quinoclamine, Quizalo-
fop (-P-ethyl, -P-tefuryl), Rimsulfuron, Sethoxydim, Simazine, Simetryn, Sulco-
trione, Sulfentrazone, Sulfometuron (-methyl), Sulfosate, Sulfosulfuron, Tebutam,
Tebuthiuron, Tepraloxydim, Terbuthylazine, Terbutryn, Thenylchlor, Thiafluamide,
Thiazopyr, Thidiazimin, Thifensulfuron (-methyl), Thiobencarb, Tiocarbazii,
Tralkoxydim, Triallate, Triasulfuron, Tribenuron (-methyl), Triclopyr, Tridiphane,
Trifluralin, Trifloxysuifuron, Triflusulfuron (-methy!), Tritosulfuron.
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Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Fungiziden, Inseki’
ziden, Akariziden, Nematiziden, Schutzstoffen gegen VogelfraB, Pflanzennihrstoffen

und Bodenstrukturverbesserungsmitteln ist mdoglich.

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus
durch weiteres Verdiinnen bereiteten Anwendungsformen, wie gebrauchsfertige
Losungen, Suspensionen, Emulsionen, Pulver, Pasten und Granulate angewandt
werden. Die Anwendung geschieht in iiblicher Weise, z.B. durch Gieflen, Spritzen,

Sprithen, Streuen.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe kénnen sowoh! vor als auch nach dem Auflaufen
der Pflanzen appliziert werden. Sie kdnnen auch vor der Saat in den Boden einge-

arbeitet werden.

Die angewandte Wirkstoffmenge kann in einem groBeren Bereich schwanken. Sie
hingt im wesentlichen von der Art des gewiinschten Effektes ab. Im allgemeinen
liegen die Aufwandmengen zwischen 1 g und 10 kg Wirkstoff pro Hektar Boden-

flache, vorzugsweise zwischen 5 g und 5 kg pro ha.

Die erfindungsgemaBen Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkung auf und
konnen zur Bekdmpfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Fungi und

Bakterien, im Pflanzenschutz und im Materialschutz eingesetzt werden.

Fungizide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekdmpfung von Plasmodiophoromycetes,
Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes und

Deuteromycetes einsetzen.

Bakterizide lassen sich umn Pflanzenschutz zur Bekampfung von Pseudomonadaceae,

Rhizobiaceae, Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae ein-

selzen.
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Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Erreger von pilzlichen und bakteriellen

Erkrankungen, die unter die oben aufgeziblten Oberbegnfte fallen, genannt:

Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise Xanthomonas campestris pv. oryzae;

Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans;

Erwinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora,

Pythium-Arten, wie beispielsweise Pythium ultimum;

Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans;

Pseudoperonospora-Arten, wie beispielswelse Pseudoperonospora humuli oder

Pseudoperonospora cubensis;

Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola;

Bremia-Arten, wie beispielsweise Bremia lactucae;

Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae;

Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis;

Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca fuliginea;

Podosphaera-Arten. wie beispielsweise Podosphaera leucotricha;

Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia inaequalis;
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Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P. graminea

(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);

Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus

(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium);

Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatus;

Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita;

Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum:

Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries;

Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae;

Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii;

Pyricularia-Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae;

Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium culmorum;

Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea;

Septona-Arten, wie beispielsweise Septoria nodorum;

Leptosphaeria-Arten, wie beispielsweise Leptosphaeria nodorum;

Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens;
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Alternaria-Arten, wie beispielsweise Alternaria brassicae;

Pseudocercosporella-Arten. wie beispielsweise Pseudocercosporella herpotrichoides.

Die gute Pflanzenvertriglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekdmpfung von Pflanzen-
krankheiten notwendigen Konzentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen

Pfianzenteilen, von Pflanz- und Saatgut, und des Bodens.

Die erfindungsgemafien Wirkstoffe eignen sich auch zur Steigerung des Emteertrages.

Sie sind auBerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertraglichkeit auf.

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen gegebenenfalls in bestimmten Konzen-
trationen und Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Beeinflussung des Pflanzen-
wachstums, sowie zur Bekimpfung von tierischen Schidlingen verwendet werden. Sie
lassen sich gegebenenfalls auch als Zwischen- und Vorprodukte fiir die Synthese

weiterer Wirkstoffe einsetzen.

Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgeméaflen Stoffe zum Schutz von tech-
nischen Materalien gegen Befall und Zerstorung durch unerwiinschte Mikro-

organismen einsetzen.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nichtlebende
Matenalien zu verstehen, die fiir die Verwendung in der Technik zubereitet worden
sind. Beispielsweise konnen technische Materjalien, die durch erfindungsgemile
Wirkstoffe vor mikrobieller Verinderung oder Zerstérung geschiitzt werden sollen,
Klebstoffe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz, Anstrichmitte] und
Kunststoffartikel, Kiihlschmierstoffe und andere Materialien sein, die von
Mikroorganismen befallen oder zersetzt werden konnen. Im Rahmen der zu
schiitzenden Matenalien seien auch Teile von Produktionsanlagen, beispiclsweise

Kihlwasserkreislufe, genannt, die durch Vermehrung von Mikroorganismen beein-
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tréichtigt werden konnen. Im Rahmen der vorliegenden Erfindung seien als technische
Materialien vorzugsweise Klebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder, Holz,
Anstrichmittel, Kithischmiermittel und Wimmeiibertragungsfliissigkeiten genannt,
besonders bevorzugt Holz.
Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Verinderung der techmischen
Materialien bewirken konnen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und
Schleimorganismen genannt. Vorzugsweise wirken die erfindungsgemiBen Wirkstoffe
gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holzverfirbende und holzzerstérende Pilze
(Basidiomyceten) sowie gegen Schleimorganismen und Algen.
Es seien beispielsweise Mikroorganismen der foigenden Gattungen genannt:
Alternaria, wie Alternaria tenuis,
Aspergillus, wie Aspergillus niger,
Chaetomium, wie Chaetomium globosum,
Coniophora, wie Coniophora puetana,
Lentinus, wie Lentinus tigrinus,
Penicillium, wie Penicillium glaucum,
Polyporus, wie Polyporus versicolor,

Aureobasidium, wie Aureobasidium pullulans,

Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila,
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Trichoderma, wie Trichoderma vinde,

Escherichia, wie Escherichia coli,

Pseudomonas, wie Pseudomonas aeruginosa,

Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus.

Die Wirkstoffe kénnen in Abhingigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/oder
chemischen Eigenschaften in die ublichen Formulierungen iberfiihrt werden, wie
Losungen, Emulsionen, Suspensionen, Pulver, Schaume, Pasten, Granulate, Acrosole,
Feinstverkapselungen in polymeren Stoffen und in Hilllmassen fiir Saatgut, sowie

ULV-Kalt- und Warmnebel-Formulierungen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durch Vermischen
der Wirkstoffe mit Streckmittein, also fliissigen Lésungsmitteln, unter Druck stehenden
verfliissigten Gasen und/oder festen Trigerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung
von oberflichenaktiven Mitteln, also Emuigiermitteln und/oder Dispergiermittein
und/oder schaumerzeugenden Mitteln. Im Falle der Benutzung von Wasser als Streck-
mittel kénnen z.B. auch organische Losungsmittel als Hilfsigsungsmuittel verwendet
werden. Als fliissige L.osungsmittel kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie
Xylol, Toluol oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chlorierte aliphatische
Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchiorid, alipha-
tische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erdolfraktionen,
Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowie deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton,
Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare Losungs-
mittel, wie Dimethylformamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser. Mit verfliissigten
gasformigen Streckmitteln oder Trédgerstoffen sind solche Fliissigkeiten gemeint,
welche bel normaler Temperatur und unter Normaldruck gasformig sind, z.B. Aerosol-
Treibgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan., Propan, Stickstoff und

Kohlendioxid. Als feste Tragerstoffe kommen in Frage: 2.B. natiirliche Gesteinsmehle,
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wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diato-
meenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsiure, Alumintum-
oxid und Silikate. Als feste Trigerstoffe fir Granulate kommen in Frage: z.B.
gebrochene und fraktionierte natiirliche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sepiolith,
Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen
sowie Granulate aus organischem Material wie Sdgemehl, Kokosnufischalen, Mais-
kolben und Tabakstengel. Als Emulgier und/oder schaumerzeugende Mittel kommen 1n
Frage: z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fetisiure-
ester, Polyoxyethylen-Fettalkoholether, z.B. Alkylarylpolyglycolether, Alkylsulfonate,
Alkylsulfate, Arylsulfonate sowie EiweiBhydrolysate. Als Dispergiermitte]l kommen in
Frage: z.B. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.

Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethyleellulose, natiirliche
und synthetische pulverige, kdmige oder latexformige Polymere verwendet werden,
wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholi-
pide, wie Kephaline und Lecithine, und synthetische Phospholipide. Weitere Additive

konnen mineralische und vegetabile Ole sein.

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro-
cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin-
farbstoffe und Spurennihrstoffe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt,
Molybdin und Zink verwendet werden.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent

Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe konnen als solche oder in ihren Formulierungen
auch in Mischung mit bekannten Fungiziden, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden
oder Insektiziden verwendet werden, um so z.B. das Wirkungsspektrum zu verbreitern

oder Resistenzentwicklungen vorzubeugen. In vielen Fillen erhilt man dabei syner-
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gistische Effekte, d h. die Wirksamkeit der Mischung ist groBer als die Wirksamkeit

der Einzelkomponenten.

Als Mischpartmer kommen zum Beispiel folgende Verbindungen in Frage:

Fungizide:

Aldimorph, Ampropylfos, Ampropyifos-Kalium, Andoprim, Anilazin, Azaconazol,
Azoxystrobin,

Benalaxyl, Benodanil, Benomyl, Benzamacrl, Benzamacryl-isobutyl, Bialaphos,

Binapacryl, Biphenyl, Bitertanol, Blasticidin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat,

Calciumpotysulfid, Capsimycin, Captafol, Captan, Carbendazim. Carboxin, Carvon,
Chinomethionat (Quinomethionat), Chlobenthiazon, Chlorfenazol, Chloroneb, Chloro-
picrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Clozylacon, Cuiraneb, Cymoxanil, Cyproconazol,
Cyprodinil, Cyprofuram,

Debacarb, Dichlorophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran,
Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethirimol, Dimethomorph, Diniconazol,
Diniconazol-M, Dinocap, Diphenylamin, Dipyrithione, Ditalimfos, Dithianon,
Dodemorph, Dodine, Drazoxolon,

Ediphenphos, Epoxiconazol, Etaconazol, Ethirimol, Etridiazol,

Famoxadon, Fenapanil, Fenarimol, Fenbuconazol, Fenfuram, Fenitropan, Fenpiclonil,
Fenpropidin, Fenpropimorph, Fentinacetat, Fentinhydroxyd, Ferbam, Ferimzon,
Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol, Flusilazol,
Flusulfamid, Flutolanil, Flutriafol, Folpet, Fosetyl-Alminium, Fosetyl-Natrium,

Fthalid, Fuberidazol, Furalaxyl, Furametpyr, Furcarbonil, Furconazo!, Furconazol-cis.

Furmecyclox,
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Guazatin,

Hexachlorobenzol, Hexaconazol, Hymexazol,

Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealbesilat, Iminoctadinetriacetat,
lodocarb, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), Iprodione, Irumamycin, Isoprothiolan,

Isovaledione,

Kasugamycin, Kresoxim-methyl, Kupfer-Zubereimngen, wie: Kupferhydroxid,
Kupfernaphthenat, Kupferoxychlorid, Kupfersulfat, Kupferoxid, Oxin-Kupfer und

Bordeaux-Mischung,

Mancopper, Mancozeb, Maneb, Meferimzone, Mepanipyrim, Mepronil, Metalaxyl,
Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfovax,
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin,

Nickel-dimethyldithiocarbamat, Nitrothal-isopropyl, Nuarimol,

Ofurace, Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolinicacid, Oxycarboxim, Oxyfenthiin,
Paclobutrazol, Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Pimaricin, Piperalin,
Polyoxin, Polyoxorim, Probenazol, Prochloraz, Procymidon, Propamocarb,
Propanosine-Natrium, Propiconazol, Propineb, Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil,
Pyroquilon, Pyroxyfur,

Quinconazol, Quintozen (PCNB),

Schwefel und Schwefel-Zubereitungen,
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Tebuconazol, Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol,
Thicyofen, Thifluzamide, Thiophanate-methyl, Thiram, Tioxymid, Tolclofos-methyl,
Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimenol, Triazbutil, Triazoxid, Trichlamid, Tricyclazol,
Tridemorph, Triflumizol, Triforin, Tnticonazol,

Uniconazol,

Validamycin A, Vinclozolin, Viniconazol,

Zarilamid, Zineb, Ziram sowte

Dagger G,

OK-8705,

OK-8801,

a~(1,1-Dimethylethy])-B-(2-phenoxyethyl)-1H-1,2 4-triazol-1-ethanol,
o~(2,4-Dichlorphenyl)-8-fluor-b-propyl-1H-1,2,4-tnazol-1-ethanol,

o~(2,4-Dichlorphenyl)-B-methoxy-a-methyl-1H-1,2,4-triazol-1-ethanol,

a~(5-Methyl-1,3-dioxan-5-y1)-8-[[4-(trifluormethyl)-phenyl}-methylen]-1H-1,2,4-

triazol-1-ethanol,

(5RS,6RS)-6-Hydroxy-2,2,7,7-tetramethyl-5-(1H-1,2 4-trtazol-1-y!)-3-octanon,

(E)-a-(Methoxyimino)-N-methyl-2-phenoxy-phenylacetamid,
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{2-Methyl-1 -[[[1-(4-methylphenyl)-ethyl]-amino}-carbonyi}-propyl}-carbarninsaure-1-

isopropylester

1-(2.4-Dichlorphenyl)-2-(1H-1,2 4-triazol-1 -yl)-ethanon-O-(phenyimethyl)-oxim,

1-(2-Methy!- 1-naphthaleny!)-1H-pyrrol-2,5-dion,

1-(3,5-Dichlorphenyl)-3-(2-propenyl)-2,5-pyrrolidindion,

1-[(Diiodmethyl)-sulfonyl]-4-methyl-benzol,

1-[[2-(2,4-Dichiorphenyt)-1,3-dioxolan-2-yl}-methyl]-1H-imidazol,

1-[[2-(4-Chlorphenyl)-3-phenyloxiranyl]-methyl|-1H-1,2,4-triazol,

1-[1-[2-[(2,4-Dichlorphenyl)-methoxy]-phenyl}-ethenyi]}-1H-imidazol,

1-Methyl-5-nonyl-2-(phenylmethyl)-3-pyrrolidinol,

2' 6'-Dibrom-2-methyl-4'-trifluormethoxy-4'-trifluor-methyl-1,3-thiazol-5-carboxanilid,

2,2-Dichlor-N-{1-(4-chlorphenyl)-ethyl]-1-ethyl-3-methyl-cyclopropancarboxamid,

2,6-Dichlor-5-{methylthio)-4-pyrimidinyl-thiocyanat,

2.6-Dichlor-N-(4-trifluormethylbenzyl)-benzamid,

2,6-Dichlor-N-[[4-(trifluormethyl)-phenyl]-methyl}-benzamid,

2-(2,3.3-Tritod-2-propenyl)-2H-tetrazol,
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2-[(1-Methylethyl}-sulfonyl}-5-(trichlormethyl)-1,3,4-thiadiazol,

2-{[6-Deoxy-4-0-(4-O-methyl-8-D-glycopyranosyl)-a-D-glucopyranosyl]-amino}-4-

methoxy-1H-pyrrolo(2,3-d]pyrimidin-5-carbonitrii,

2-Aminobutan,

2-Brom-2-(brommethyl)-pentandinitril,
2-Chior-N-(2,3-dihydro-1,1,3-trimethyl- 1 H-inden-4-y1)-3-pyridincarboxamid,
2-Chlor-N-{2,6-dimethylphenyl)-N-(isothiocyanatomethyl)-acetamid,
2-Phenylphenol(OPP),
3,4-Dichlor-1-[4-(difluormethoxy)-phenyl}-1H-pyrrol-2,5-dion,
3,5-Dichlor-N-[cyan{(1-methyl-2-propynyl)-oxy]-methyl]-benzamid,
3-(1,1-Dimethylpropyl-1-ox0-1H-inden-2-carbonitrii,
3-[2-(4-Chlorphenyl)-5-ethoxy-3-isoxazolidinyl]-pyridin,
4-Chlor-2-cyan-N,N-dimethyl-5-(4-methyiphenyl)-1H-imidazol-1 -sulfonamid,
4-Methyl-tetrazolo{1,5-a]quinazolin-5(4H)-on,
8-(1,1-Dimethylethyl)-N-ethyi-N-propyl-1.4-dioxaspiro[4.5]decan-2-methanamin,

8-Hydroxychinolinsulfat,

PCT/EPG0/04415
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9H-Xanthen-9-carbonsiure-2-[(phenylamino)-carbonyl]-hydrazid,

bis-{1-Methylethyl)-3-methyl-4-{(3-methylbenzoyl)-oxy]-2.5-thiophendicarboxylat,

cis-1-(4-Chlorphenyl)-2-(1H-1,2 4-triazol-1-yl}cycloheptanol,

cis-4-[3-[4-(1,1-Dimethylpropyl)-phenyl-2-methylpropyl]-2,6-dimethyl-morpholin-
hydrochlorid,

Ethyl-[(4-chiorphenyl)-azo]-cyanoacetat,

Kaliumhydrogencarbonat,

Methantetrathiol-Natriumsalz,

Methyl-1-(2,3-dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-y1)-1H~imidazol-5-carboxylat,

Methyl-N-(2,6-dimethylphenyl)-N-(5-1soxazolylcarbonyl)-DL-alaninat,

Methyl-N-(chioracetyl)-N-(2,6-dimethylphenyl)-DL-alaninat,

N-(2,3-Dichlor-4-hydroxyphenyl}-1-methyl-cyclohexancarboxamid.

N-(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-furanyl)-acetamid,

N-(2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2-oxo-3-thienyl)-acetamid,

N-(2-Chlor-4-nitrophenyl)-4-methyl-3-nitro-benzolsulfonamid,

N-(4-Cyclohexylphenyl)-1.4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,
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N-(4-Hexylphenyl)-1,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidinamin,

N-(S-Chlor—2-methylphenyl)-2-meﬂ10xy-N-(2-oxo-3-oxazolidinyl)-acetanﬁd,

N-(6-Methoxy)-3-pyridinyl)-cyclopropancarboxamid,

N-[2,2,2-Trichlor-1-[(chloracetyl}-amino}-ethyl]-benzamid,

N-[3-Chlor-4,5-bis-(2-propinyloxy)-phenyl]-N'-methoxy-methanimidamid,

N-Formyl-N-hydroxy-DI_-alanin -Natriumsalz,

0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat,

O-Methyl-S-phenyl-phenylpropylphosphoramidothioate,

S-Methyl-1,2,3-benzothiadiazol-7-carbothioat,

spiro[2H]-1-Benzopyran-2,1'(3'H)-isobenzofuran}-3-on,

Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin,
Octhilinon, Furancarbonsdure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,

Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen.
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Insektizide / Akarizide / Nematizide:

Abamectin, Acephate, Acetamiprid, Acnnathrin, Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb.
Alpha-cypermethrin, Alphamethrin, Amitraz, Avermectin, AZ 60541, Azadirachtin,
Azamethiphos, Azinphos A, Azinphos M, Azocyclotin,

Bacillus popilliae, Bacillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis,
Baculoviren, Beauveria bassiana, Beauveria tenella, Bendiocarb, Benfuracarb,
Bensultap, Benzoximate, Betacyfluthrin, Bifenazate, Bifenthrin, Bioethanomethrin,
Biopermethrin, BPMC, Bromophos A, Bufencarb, Buprofezin, Butathiofos,

Butocarboxim, Butylpyridaben,

Cadusafos, Carbaryl, Carbofuran. Carbophenothion, Carbosulfan, Cartap,
Chloethocarb, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chilorfenvinphos, Chlorfluazuron,
Chiormephos, Chlorpynifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Cis-Resmethrin,
Cispermethrin, Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Cyanophos, Cycloprene,
Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, Cypermethrin, Cyromazine,

Deltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-methyl, Diafenthiuron, Diazinon,
Dichlorvos, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, Disulfoton,

Docusat-sodium, Dofenapyn,

Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopfthora spp.,

Esfenvalerate, Ethiofencarb, Ethion, Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos,

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim,
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate,
Fipronil, Fluazinam, Fluazuron, Flubrocythrinate, Flucycloxuron, Flucythrinate,
Flufenoxuron, Flutenzine, Fluvalinate, Fonophos, Fosmethilan, Fosthiazate,

Fubfenprox, Furathiocarb,
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Granuloseviren
Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydroprene,
Imidacloprid, Isazofos, Isofenphos, Isoxathion, Ivermectin,
Kernpolyederviren
Lambda-cyhalothrin, Lufenuron
Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhizium anisopliae,
Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methomyl, Methoxyfenozide,
Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectin, Monocrotophos,
Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaluron
Omethoat, Oxamyl, Oxydemethon M
Paecilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat,
Phorat, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A,
Pirimiphos M, Profenofos, Promecarb, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, Pymetrozine,
Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, Pyrimidifen,
Pyriproxyfen,
Quinalphos,

Ribavirin

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Sulfotep, Sulprofos,
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Tau-fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupinmiphos, Teflubenzuron,
Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Theta-
cypermethrin, Thiamethoxam, Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam hydrogern
oxalate, Thiodicarb, Thiofanox, Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin,
Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon,
Triflumuron, Trimethacarb,
Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii
Y1 5302

Zeta-cypermethrin, Zolaprofos

(1R-cis)-[5-(Phenylmethyl)-3-furanyl]-methyl-3-[(dihydro-2-oxo0-3(2H)-
furanyliden)-methyl}-2,2-dimethylcyclopropancarboxylat

(3-Phenoxyphenyl}-methyl-2,2,3,3-tetramethylcyciopropanecarboxylat

1-{(2-Chlor-5-thiazolyl)methyl}tetrahydro-3,5-dimethyl-N-nitro-1,3,5-triazin-2 (1 H)-

imin

2-(2-Chlor-6-fluorphenyl)-4-{4-(1,1-dimethylethyl)phenyl]-4,5-dihydro-oxazol

2-(Acetlyoxy)-3-dodecyl-1,4-naphthalindion

2-Chlor-N-[[[4-(1-phenylethoxy)-phenyl]-amino}-carbonyl]-benzamid

2-Chlor-N-[[[4-(2.2-dichlor-1,1-difluorethoxy)-phenyl]-amino}-carbonyl}-benzamid

3-Methylphenyl-propylcarbamat
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4-[4-(4-Ethoxypheny!)-4-methylpentyl]-1-fluor-2-phenoxy-benzol

4-Chlor-2-(1,1-dimethylethyl)-5-[[2-(2,6-dimethyl-4-phenoxyphenoxy)ethyl jthio]-
3(2H)-pyridazinon

4-Chlor-2-(2-chlor-2-methyipropy!)-5-{(6-iod-3-pyridinyl)methoxy]-3(2ZH)-
pyridazinon

4-Chlor-5-[(6-chlor-3-pyridiny)methoxy]-2-(3,4-dichlorphenyl)-3(2H)-pyridazinon
Bacillus thuringiensis strain EG-2348
Benzoesdure [2-benzoyl-1-(1,!-dimethylethyl)-hydrazid

Butansiure 2,2-dimethyl-3-(2,4-dichlorphenyl)-2-oxo0-~1-oxaspiro[4.5]dec-3-en4-yi-

ester

[3-[(6-Chlor-3-pyridinyl)methyl]-2-thiazolidinyliden}-cyanamid
Dihydro-2-(niromethylen)-2H-1,3-thiazine-3(4H)-carboxaldehyd
Ethyl-{2-[{1,6-dihydro-6-oxo-1-(phenylmethy!}-4-pyridazinylJoxylethyl]-carbamat
N-(3,4,4-Trifluor-1-oxo-3-butenyl)-glycin

N-(4-Chlorphenyl)-3-[4-(difluormethoxy)pheny!]-4,5-dihydro-4-phenyl-1H-pyrazol-

1-carboxamid
N-{(2-Chlor-5-thiazolyl)methyl]-N'-methyl-N"-nitro-guanidin

N-Methyl-N'-(1-methyl-2-propenyl)-1.2-hydrazindicarbothioamid
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N-Methyl-N'-2-propenyl-1,2-hydrazindicarbothioamid

0,0-Diethyl-[2-(dipropylamino)-2-oxoethyl]-ethylphosphoramidothioat

Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit

Diingemitteln und Wachstumsregulatoren ist méglich.

Dariiber hinaus weisen die erfindungsgemafen Verbindungen der Formel (I) auch
sehr gute antimykotische Wirkungen auf. Sie besitzen ein sehr breites
antimykotisches Wirkungsspektrum, insbesondere gegen Dermatophyten und
SproBpiize, Schimmel und diphasische Pilze ( z.B. gegen Candida-Spezies wie
Candida albicans, Candida glabrata )

wie Epidermophyton floccosum, Aspergillus-Spezies wie Aspergillus niger und

Aspergillus fumigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophyton mentagrophytes,

Microsporon-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die Aufzihlung dieser
Pilze stellt keinesfalls eine Beschrinkung des erfaBbaren mykotischen Spektrums

dar, sondemn hat nur erlauternden Charakter.

Die Wirkstoffe kénnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus be-
reiteten Anwendungsformen, wie gebrauchsfertipe Ldsungen, Suspensionen, Spritz-
pulver, Pasten, 16sliche Pulver, Stdubemittel und Granulate angewendet werden. Die
Anwendung geschieht in tiblicher Weise, z.B. durch Gieflen, Verspritzen, Versprithen,
Verstreuen, Verstduben, Verschiumen, Bestreichen usw. Es ist femer méglich, die
Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahren auszubringen oder die Wirkstoff-
zubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren. Es kann auch das

Saatgut der Pflanzen behandelt werden.
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Beim Einsatz der erfindungsgemiBen Wirkstoffe als Fungizide kénnen die Aufwand-
mengen je nach Applikationsart innerhalb eines groBeren Bereiches variiert werden.
Bei der Behandlung von Pflanzenteilen liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im
allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha.
Bei der Saatgutbehandlung liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen
zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saatgut, vorzugsweise zwischen 0,01 und
10 g pro Kilogramm Saatgut. Bet der Behandlung des Bodens liegen die Auf-
wandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10000 g/ha,

vorzugsweise zwischen 1 und 5 000 g/ha.

Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemifBen Stoffe wird durch die

folgenden Beispiele veranschaulicht.



WO 00/73289 PCT/EP00/04415

- 165 -
Herstellungsbeispiele
Beispiel I-1-a-1
O
Nl o
H,C -
ne' VW
HO

Cl
Verfahren A

Zu 0,4 g Kalium-tert.-butylat in 1 ml wasserfreiem Dimethylformamid (DMF) tropft
man bei 20°C bis 40°C 0,5 g der Verbindung gem&B Beispiel II-1 geldst in 1 ml
10 wasserfreiem DMF und riihrt unter diinnschichtchromatographischer Kontrolle bei
40°C weiter. Nach Beendigung der Reaktion gibt man 10 mi Eiswasser in die Reak-
tionsmischung, siuert mit konz. Salzsdure bei 0°C bis 10°C auf pH 2 an, saugt ab
und wischt mit Eiswasser nach. Der Riickstand wird an Kieselgel mit Methylen-

chlorid/Essigester 3:1 als Laufmittel chromatographisch gereinigt.
15 Ausbeute: 0,3 g (£ 64 % der Theorie), Fp. 168°C.

In Analogie zu Beispiel I-1-a-1 bzw. gemil den allgemeinen Angaben zur Herstel-
lung von Verbindungen der Formel (I-1-a) wurden folgende Verbindungen der For-

mel (I-1-a) hergestellt.
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Tabelle 1
OH X V
A
N Y (I-1-a)
7 8(0)
D m W z
Bsp-Nr. | V | W | X Y | Z B A D |{m | Fp.°C | Iso-
mer
Il.e-2 |HI{Cl|{ Q| B |H CHj3 CHj H | 2 |112-114] -
I-l-a-3 | F|{H} F | F | F CHj CH; H |2 112 -
Il.ad |H [ H! C | € | H|-(CHy)»-CHOCH3-(CHp)- | H | 2 | 199 B
Fl-a5 |H|H]| Cl | Q1 [ H| «(CHy»-CHCH3-(CHs)»- | B | 2 | 208 )
Ii-a6 | H|{Cl| Cl | H | H|-(CHy»-CHOCH3CHs)}»- | H | 2 | 230 B
IFl-a7 | H | Cl} € | H | H| «(CHp)-CHOCH3(CHs)»- | H | 2 | 130 B
I-1-a8 |Cl|H| H [CF3{ H{-(CHp)»-CHOCH3-(CHy)p- | H [ 2 | 149 B
-1-.a-9 | H [ H| Ct | C | H [-(CHy)p-CHOCH5-(CHy)p-{ H | 2 | 173 B
I-1-a-10 | H|Cl| €1l | H | H| «CH)»-CHCH3-(CHp)»- |CH3 | 2 | 250 8
lia-1l {H{H| H | a | H H H 2| 18 -
Do
a2 |H | H [NO;| H | H H H | 2 |MSESI | -
@—CHr M 345
(100 %)
IFl-a-13 |H|H| H | Cl | H H H | 2 |169-170| -
CI—Q'CHE
IFl-a-14 |H |H [NO;| H | H H H | 2 |MSESI| -
cs—@-wz— M 379
(100 %)
Ilal5 (H)JH| Cl | C1 | H -(CHo)5-0-(CHr )~ H | 2 | 220 -
l-l-al6 |H|H| Cl | Cl | H -CH»-G-(CH> )3 H | 2| 18 -
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Beispiel I-1-b-1

o
ci ~ 0
O¢E{—N\
H
o)

5 Man legt 0,23 g (0,59 mmol) der Verbindung gemiB Beispiel I-1-2-9 in 2 ml
absolutem Methylenchlorid vor, setzt 0,06 g (0,59 mmol) Triethylamin hinzu und
tropft 0,065 g (0,55 mmol) Isobuttersdurechlorid in 1 ml absolutern Methylenchiorid
hinzu. Man riihrt iiber Nacht unter RiickfluB, wascht mit Wasser, extrahiert die
Wasserphase mit Methylenchlorid, trocknet die vereinigten Methylenchloridphasen

10 iiber MgSOy, engt ein und verriihrt den kristallinen Riickstand mit Waschbenzin. Der
Feststoff wird abgesaugt und an der Luft getrocknet.
Ausbeute: 0,135 g (49,5 % der Theorie), Fp.: 112°C.

In Analogie zu Beispiel I-1-b-1 wurden folgende Verbindungen der Formel (I-1-b)
15 und (I-1-c) hergestelit:

(-1-c)
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DobS1|  -UEHD)-0-UFHD)- H| Y*HD)YHO-HD - 2] 1Df H| H| ¥o11

0,291 -S(CHD)-O-“(*HD)- H SH - 0| 1| H| H| €I

Do121 -£(*HD)-0-‘HD- H| “*HD)-HO-*HD - | 1| H| H| o1
SHD0

Dol N?elzfﬂfei H| “CHD)-HD-“HO - D 121 H{ H| 191

Qos¥1|  -HEHD)-0-U{EHD) H - “(tHD)-HD Dl 1] H| H| 911

0,021 -H(CHD)-0-tHD- H - Y(*HD)-HO | 12| H| H| 911
*Woo

Dol NAfoTIW-ﬂroT H - L(*HO)-HO 12| 13| H| H| 1-9-17]

Do'dd g v a & T Al X! M| A| IN-dsg

REELTH
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Beispiel I-1-i-1
H.C
H,N 3x CH,
F.C [
S0,

Verfahren M-

Zu 5 g Kalium-tert.-butylat in 30 ml wasserfreiem DMF tropft man bei 40°C 5,5 ¢
der Verbindung gemail} Beispiel XVIII-1 suspendiert in 5 ml wasserfreiem DMF und
rithrt zwet Stunden bei 60°C. Das Losungsmittel wird im Vakuum abdestilliert, der
Rickstand in Wasser aufgenommen, in 200 ml 20 %ige Salzsdure eingeriihrt,
abgesaugt und getrocknet. Der Riickstand wird an Kieselgel mit Methylen-

chlorid/Essigester 5:3 als Laufmittel chromatographisch gereinigt.

Ausbeute: 2,3 g (£ 42 % der Theorie), Fp. 175°C.

Beispiel 1-1-i-2

Verfahren N-a

0,51 g der Verbindung (I-1-i-1) werden mit 0,15 g Acetylchlorid uﬁd 0,2 g Acetan-
hydrid in 20 m! wasserfreiem Toluol unter diinnschichtchromatographischer Kontrol-
ie auf 60°C erwarmt. Das Losungsmittel wird im Vakuum abdestilliert und der Riick-
stand an Kieselgel mit Methylenchlorid/Essigester 5:3 als Laufmittel chromato-

graphisch gereinigt.
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Ausbeute: 0,35 g (£ 61 % der Theorie), Fp. 196°C.
Beispiel 1-1-i-3

CF,

Verfahren O

Lh

0,35 g der Verbindung (I-1-i-1) in 30 ml wasserfreiem (THF) Tetrahydrofuran
werden bei 0°C zu 0,04 g Natriumhydrid (60 %ig) in 10 ml wasserfreiem THF
zugetropft. AnschlieBend werden bei 20°C 0,1 g Acetylchionid zugetropft und bei
10 20°C unter dinnschichtchromatographischer Kontrolle weitergeriihrt. Man versetzt
vorsichtig mit Wasser, extrahiert mit Methylenchlorid. trocknet und engt ein. Der
Ridckstand wird an Kieselgel mit Methylenchlorid/Essigester 3:1 als Laufmittel
chromatographisch gereinigt.
Ausbeute: 0,35 g (£ 99 % der Theorie), Fp. 142°C.

15
Beispiel I-1-i-4

H3C NH, NO,

ML T \

N

1.4 g der Verbindung (XVIII-1'-9) werden in 100 ml Acetonitril vorgelegt. Nach
Zugabe von 0,93 g Benzylbromid und 1,02 g Kaliumcarbonat erhitzt man 22 Stunden
20 unter Riickflufl. Der Niederschlag wird abgesaugt. das Filtrat eingeengt, der

Riickstand mit Ether/Aceton verriihrt, abgesaugt und getrocknet.
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Ausbeute: 1,1 g (£ 59 % der Theorie), Fp. 190°C.

In Analogie zu den Beispielen (I-1-i-1) bis (I-1-i-4) bzw. gemdl3 den allgemeinen
Angaben zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I-1-1) wurden folgende Ver-

bindungen der Formel (I-1-i) hergestelit:

Tabelle 2
Rg R1.0
\ /
N X \YJ
A
87 N Y (1-1-i)
N
Vs
p’ SOw w 2z
Bsp- | V |WiX| v |z} B | A D m|RY] RIY Fp.
Nr. °C
-5 {CF3 | H | H | < [ H |CH;|CH;3 H 2 [ H 173
F1-i-6 | H | C1| Cl| CF3 | H { CH; | CH; H 2 | H
-7 | H [H |cl] ¢ | H{CH;|CHy H 2 I H 228
1148 | H |H|Cl| c |H |CH;|CHs H 2} H | CoCHy | 230
-9 | H [H|a| c | HICH;[CH3| CHsCO- > | H >250
I-1-i-10] H | H | H | OCFy | H | CHj3 | CHy 2 {H 182
Oror
Fli-lf B[ H LR [OCFs | H | CHs |CH3 | _@_CH 2 | H H 195
3
112 NOp | H | H| H | H |CHy|CH3| @_CH 2 | H H 180
3
i-1-i-13] H |H|H| F | H|CH;|CH; 2 | H H 162
@—CH;‘
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Beispiel I1-1

3,04 g Aminoisobuttersaure-methylester-hydrochlorid werden in 50 ml wasserfreiem
5 Tetrahydrofuran (THF) vorgelegt. Nach Zugabe von 35,6 ml Triethylamin tropft man
2,6 g 2,4-Dichlorbenzylsulfonsdurechlorid geldst in 10 ml wasserfreiem THF zu und
rihrt 1 h bei Raumtemperatur. Die Reaktionsmischung wird in 200 m] IN Salzsiure
gegossen, mit Methylenchlorid extrahiert, getrocknet und das Losungsmittel ab-
destilliert. Der Riickstand wird am Kieselgel mit Essigester/N-Hexan 2:1 als Lauf-

10 mittel chromatographisch gereinigt.

Ausbeute 0,68 g (24 % d.Th.), Fp.: 84°C.

Beispiel I1-2

15
O
O Ci
N/
H,C S
N
~
CH, cl
(0]
H,C—Q
0,04 g (0,94 mmol) Natriumhydrid (60 %ig) werden in 2 ml absolutem Dimethyl-
formamid bei Raumtemperatur vorgelegt, 0,37 g (0.94 mmol) 1-J[[(2,6-Dichlor-
20 phenyl)methyl}sulfonyl]-amino]-4-methylcyclohexancarbonsiuremethylester werden

geldst in 1 ml absolutem Dimethylformamid zugegeben. Man rithrt 10 Minuten bei

Raumtemperatur. tropft dann 0.2 ¢ (1,41 mmol} Methvliodid hinzu und rithrt bei
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Raumtemperatur itber Nacht. Man gibt auf Eiswasser. stelit mit konzentrierter

Salzsiure schwach sauer, saugt den Feststoff ab und trocknet thn an der Luft:

Ausbeute: 0,325 g (84,8 % der Theorie)
Schmelzpunkt: 100°C

In Analogie zu Beispielen II-1 und II-2 bzw. gemif} der allgemeinen Angaben zur
Herstellung von Verbindungen der Formel (I} wurden folgende Verbindungen der

Formel (II) hergestelit:
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L 00
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- opi-bvl| EHO| T| H @» H H{OD | H [H]| H 0z-1I
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) 16| tHO| 7| H H H| H |%N| n H 61-11

-y,
- 901| tHD| 7| H H HlD| H H H 81-11
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{ ger] rHol z| H -{(CHD)-*HCO0OHD-{CHD)- H| D D H H £1-1)
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2.081| THD| € H CH)-0-UTHD)-| 4| 1| | H| H 8-
2.01Z| *M2| 7| H L(*HD)>-O- U HD)-|{ 10| H| H| H| ID LTI
D.801| THO| ¢ H -LCHD)-0- (CHD)-| 1D Hl H| HI D 9z-11
D.59| *HO| ¢ H{-SCHO)»EHDOHD-C (CHD)-|{ 1D H| "l "l » $Z-11
2501 CHO! T H|-SCHD) HD0HD-CCHD)-| J] g 1g| H| H vZ-11
D6 tHO| Tl H -HHD)»O-(CHD)-| 4 | 19| H| H £2-11
Do 4| ¥} W d \' qa) 7z Al X| Ml A IN-dsg
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Beispiel XVIII-1'-1

Lh

1,7 g 2-Amino-isobuttersdurenitril werden in 40 ml wasserfretem Tetrahydrofuran
(THF) vorgelegt. Nach Zugabe von 2,8 ml Tnethylamin tropfi man 5 ¢ 3-Tri-
fluormethyl-benzyisulfonsdurechlorid geldst in 10 ml wasserfreiem THF bei 0°C zu.
Man rithrt 1 Stunde bei 20°C, rithrt in 200 ml IN Salzs3sure ein. extrahiert. trocknet
10 und dampft das Losungsmittel im Vakuum ab. Der Riickstand wird an Kieselgel mit

Hexan/Essigester 7:3 als Laufmittel chromatographisch gereinigt.

Ausbeute: 6.1 g (=99 % der Theorie), Fp.: 107°C

15 In Analogie zu Beispiel (XVIII-1'-1) bzw. gemiB den allgemeinen Angaben zur

Herstellung von Verbindungen der Formel (XVIII-1") werden folgende Verbin-

dungen hergestellt:
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Tabelle 4
A B
)< X v
NC I‘FI—S(O),,,
D Y (XVII-1%)
w z
Bsp.-Nr. vV W] X Y | Z B A D Im| FpC
XVI-1-2 H {H| Cl | Cl | H| CHy | CH3 | H | 2 138
XVIII-1-3 H |CI| Cl |CF3 | H | CHy | CH3 | H | 2 138
XVII-T-3 H |H[CF3 | H | H | CHy | CH3 @ H [2
XVII-i-5s | CF3 |[H| H | € | H | CH3 | CH; | H |2
XVIT-1-6 H |H] Cl | Cl | H «(CHz)s- H | 2
XVIII-i-7 | H |Cl] Ci H | H (CHz)s- H | 2 188
XVII-1-8 H (H| H |OCF3| H | CH3 | CH3 | H |2 126
XVII-T9  NO; |H| H H | H | CH; | CH3 | H |2 135
XVIL-T-10 H | H| H F | H | CH; | CH; | H |2 Ol
i
Beispiel I-2-a-1
oH Cl
H,C
H,C AN Cl
0—5
AN
o// O

Verfahren B

Man legt 0.73g (18,2 mmol) Natriumhydrid (60 %ig) in 4 ml absolutem Di-
methylformamid vor. kithit auf 0°C und tropft 3.1 g (9,1 mmol) 2-{{(2.4-Dichlor-
benzylsutfonyljoxy}-2-methylpropansiuremethvlester gemdl Beispiel (Ill-1) in

5 ml absolutem Dimethylformamid hinzu. Man riihrt {iber Nacht bei Raumtempera-
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tur, giefit auf Eis. stellt mit konzentrierter Salzsdure sauer, extrahiert mehrfach mit
Methylenchlorid. trocknet iber Magnesiumsulfat, engt ein und erhalt die Verbindung
[-2-a-1 als gelbes Ol

Ausbeute: 2 g (71 % der Theorie)

TH-NMR (400 MHz, CDCD;: 8 = 1,65, s. 6H (2 x CH3); 7.49. dd. 1H: 7.55. dd. 1H;
7.81,d. 1H; 12.6. bs. 1H:

In Analogie zu Beispiel I-2-a-1 bzw. gemif den allgemeinen angaben zur Her-
stellung von Verbindungen der Formel (I-2-a) wurden folgende Verbindungen der

Formel (I-2-a) hergestellt.

Tabelle 5
oH X v
A
B SN v (I-2-2)
0—S(0),,
W z
Bsp.-Nr. |V X |Y Z A B m Fp.°C
I-2-a-2  [H H H [CF3 |H [CHj3 CHj3 2 90
[-2-a3 [NO» |H [H |H [H [CH; CHs 2 (83
2ad |0 |H |F |CF3 [0 [CH; CH; 5170
1-2-a-5  |F F |[F |H [CH3 CHj 2 |0l
I-2-a-6 |CFy |[H |H [Cl [H [CHj3 CHj 2 |0l
I-2-a-7 [H Cl [Cl |H |H [CHjs CHs 2 [200
I-2-a-8 [H Cl {Cl [H [-«(CH2}»-CHOCH3-(CH2)2- |2 1O
I-2-a-9 [H H [CI|Cl [H [-(CH2)»-CHCH3-(CHp)»- 2 10
I-2-2-10 |H Cl [Cl |{H [-(CH2)»-CHOC»Hs5-(CHo)o- |2 O
21 T Cl |Cl H |-(CH2»-CHCH3-(CHa)o- 2 |O
[-2-a-12 [H Cl |Cl H [-(CH2)2-CHOCH3-(CHo)a-  [2  [248
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Beispiel I-2-i-1
H.G NH,
H.C AN E
0—S0,

4 g der Verbindung XVIII-2'-1 werden in 25 ml Acetonitril vorgelegt. Nach Zugabe
von 0,24 g Diazabicycloundecen (DBU) erwarmt sich das Gemisch auf 32°C. Man
riihrt weitere 7h bei Raumtemperatur und engt ein. Der Riickstand wird in
Toluol/Diisopropylether suspendiert. abgesaugt und getrocknet.

Ausbeute: 3.6 g (£ 90 % der Theorie), Fp. 201°C

In Analogiec zu Beispiel [-2-i-1 bzw. gemifl den allgemeinen Angaben zur Her-

stellung von Verbindungen der Formel (I-2-1) wurden folgende Verbindungen der

Forme! (1-2-i) hergestellt.

Tabelle 6
9 R10
R\N’ X Vv
A
8 N y (1-2-1)
0—8(0)_
z
Bsp.- \Y A% X Y Z | A B R® | R | Fp.
Nr. [ °C
242 | CF; | H H "CH; | CHy | H | H | 18
[2i3 | H | H | H |OCF; CH;, |CH; | H | H | 126
{254 |NO, | H | ©§ | H | H |CH; |CH; | H | H | 186
F
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Beispiel I11-1

Cl Cl

Man legt 1.24 g (10.5 mmol) 2-Hydroxyisobuttersauremethylester in 11 ml Pyridin
bei 0°C vor und fiigt 3 g (11,5 mmol) 2.4-Dichlorbenzylsulfonsiurechlorid portions-
weise hinzu. Man 1483t zwel Tage 1m Kiihischrank ber 5°C stehen, giefit auf 50 g Eis,
gibt 10,5 g konzentrierte Schwefelsdure hinzu. extrahiert mit Methyl-tert.-butylether.
trocknet iiber Magnesiumsulfat, engt ein und erhilt die Verbindung III-1 als Ol
Ausbeute: 3.22 g (81.6 % der Theorie)

TH-NMR (400 MHz. CDCl3): 8 = 1,7, s, 6H (2 x CHj3): 3,75, s, 3H (OCHj;); 4.67, s,
2H (CH,); 7.28. dd. 1H; 7,5, m, 2H;

In Analogie zu Beispiel III-1 bzw. gemif den alizemeinen Angaben zur Herstellung
der Verbindungen der Forme! (III) wurden folgende Verbindungen der Formel (1)

hergestellt.
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Tabelle 7

z W

12
Y Seul OXCOZR am
A" B

Y X
Bsp-Nr.| V W[ X | Y |Z A B m | RI< [ Fp.°C
101-2 H[ H |[CF3|H CH4 CHj 2 [CH3 | Ol
-3 {NO; |H] H|[ H [H CHjy CHj5 2 | CH3 | Ol
11-4 H |H| F |[CF3|H CHj CHs 2 | CHy | O
111-5 F| F| F[H CHj CH; 2 | CHy | Ol
-6 | CF; |HI H | CI | H CHs CHj 21 CH; | O
-7 H IClyCI| HTH CH; CHj3 2| CHy | 975
11i-8 H [H] Cl ! Cl [ H| «(CHy)p-CHOCH3-(CH2)2 | 2 [CoHg| O
-9 H Cl [ CI JH| +(CHp}p-CHCH3«(CHa)y | 2 [CoH5| Ol
M-10 { H |[H]| Cl | CI [ H| -«(CHy)»,-CHOC2Hs5-(CHa)2 | 2 |CoHs| Ol
Im-11 H |[CI| G [ H [H| -(CHp)-CHCH3<(CH2)» | 2 |CaHs| Ol
Mm-12 { H |[Ci| I [ H [H| «(CHy)p-CHOCH3-(CHa)2 | 2 [CoHs | 99

Beispiel XVIII-2'-1

5
et O
H,C 0—S0,
4,48 g 2-Hydroxyisobuttersiurenitril werden in 120 ml Methylenchlorid vorgelegt,
mit 7,2 ¢ Triethylamin versetzt und bei 0°C 10 g 4-Fluorbenzyi-sulfonsiurechlorid
10 zugetropft und bet Raumtemperatur 6 h gerithrt. Die Reaktionslésung wird in Wasser

aufgenommen, die organische Phase abgetrennt. getrocknet und eingeengt. Der
Riickstand wird mit Toluol/Ether 10:1 als Laufmittel an Kieselgel chromatographisch

sereinigt,
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Ausbeute: 5.1 g (£ 37 % d. Theorie), Fp. 68°C

PCT/EP00/04415

In Analogie zu Beispiel XVIII-2'-1 bzw. gemill den allgemeinen Angaben zur

Herstellung von Verbindungen der Formel (XVIII-2") wurden folgende Verbindun-

gen der Formel (XVIII-2") hergestellt.

Tabelle 8
Z
O CN
Y S(0,) >< (XVIII-2"
A B
\%
Bsp.-Nr. A% W X Y Z A B Fp.°C
XVHI-2"-2 CF3 H H H H CHjs CHj 63
XVII-2'-3 H H H | OCF3 H CH; | CHs 68
XVIII-2-4 NO, | H H | H H CH; | CH3 85
mit m=2
Beispiel I-3-a-1
HO CH,
T~
S
74
0" No CH,

Verfahren C

Man legt 0.81 ¢ (20.2 mmol) Natriumhydrid (60%ig) in 5 m! absolutem Dimethyl-

formamid vor und tropft 3.2 & (9.63 mmol) 2-[[(2.4.6-Trimethylphenvl)methvl]-

sulfonyl}-benzoesiauremethvlester in 5 ml absolutem Dimethylformamid zu. Man

rihrt Giber Nacht bet Raumtemperatur, giefit auf Eiswasser. stellt mit Salzsidure sauer.
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saugt den Feststoff ab. wiascht thn mit Eiswasser und Waschbenzin und trocknet an
der Luft.
Ausbeute: 3 g (quantitativ)

Schmelzpunkt: 220-225°C

In Analogie zu Beispiel 1-3-a-1 bzw. gemiall den allgememnen Angaben zur Her-
stellung von Verbindungen der Formel (I-3-a) wurden folgende Verbindungen der

Formel [-3-a hergestellt.

10 Tabelle 9

HO X V
A
| b Y I-3-a
Q' SO},
W z

Bsp.- vV | W | X Y ' 7 j A Q! m Fp.°C
Nr. |
1-3-a-2 H H | Cl | -0O-CHy-O- | -CH=CH-CH=CH- 2 210214
1-3-2-3 H H | Cl ¢ 7 H -CH=CH-CH=CH- 2 | 152-157
1-3-a-4 H H | C [CHFI -CH=CH-CH=CH- 2 | 177182
1-3-a-5 H | H | CH; | CHy | CH; | -CH=CH-CH=CH- 2 | 179-182
1-3-a-6 H | H F | CF; | H -CH=CH-CH=CH- 2 ] 109-112
I-3-a-7 | CHy {CH3| CH; | CH; | H -CH=CH-CH=CH- 2 | 143-145
I-3-a-8 H H | CH; [CH; | H “CH=CIL-CH=CH- 2 188

I-3-a-9 H H Br CHsy Br -CH=CH-CH=CH- 2z 204-208

[-3-a-10 | Br [CH;| CH; | CH; | H -CH=CH-CH=CH- 2 [ 160-163
3-a-117 H [ H] Cl ct | Cl -CH=CH-CH=CH- 2 178
I-3-a-15| H | H [ CH; | H | CHy| -CH=CH-CH=CH- 2 178
1-3-a-16 | H | H | CH; [OCH;| CH3y | -CH=CH-CH=CH- 2 177
I-3-a~17 |Phenyl| H | CH; | H | H ~-CH=CH-CH=CH- 2 204
I-3-a-19 ] H | H [OCH3| Cl | Br -CH=CH-CH=CH- 2 98
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Bsp.- vV [ Wi X Y Z A ol m Fp.°C
Nr.
I3a20] H | H | CF3 | Cl H “CH=CH-CH=CH- | 2 184
I-3-a21 | H | H | CF; | CFy | H -CH=CH-CH=CH- | 2 141
13-a22 | CI | H F E Cl “CH=CH-CH=CH- | 2
1-3-a-23 CH3;| CH; | CH; | H -(CHa)s- 2 172
[3-a24 | H | Cl | CI H H -(CHa)5- 2 179
[-3-a25 ] CI | Cl | H H -(CHy)5- 2 157
1-3-a26 | H Cl | Cl ~(CHo)3- 2 180
1-3-a-27 H |OCH;| CH; | Cl ~(CH5)3- 2 116
(32291 H |CH;| CH; | CH; T H | (CHy»C(CH3»-CHy | 2 137

Beispiel 1-3-i-1

H o _H
N
N/CI
O 4 )
S
2\
O\o cl

0.52 g Natriumhydrid (60%ig) werden in 8 ml wasserfreiem Dimethylformamid

vorgelegt und 4,2 g der Verbindung gemiB Beispiel XVIII-3'-1 gelost in 8§ ml

wasserfreiem Dimethylformamid werden unter Eiskithlung hinzu getropft. Man riihrt

iiber Nacht bei Raumtemperatur. gieft auf Eiswasser

saugt den Feststoff ab und trocknet. Ausbeute: 4.2 g (£

2435°C.

, neutralisiert mit Salzsiure,

100 % d. Theorie), Fp. 242-

In Analogte zu Beispiel [-3-i-1 erhilt man Beispiel [-3-i-2 mit einem Schmelzpunkt

von 268-270°C.
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Beispiel [V-1

Man legt 29 ¢ (9,65 mmol) 2-[[(2.4,6-Trimethyiphenyl)methyiithio]-benzoesdure-
methyiester in 30 ml CH»Cl> vor und setzt 6,66 g (19,3 mmol) m-Chlorperben-
zoesdure (50%ig) portionsweise hinzu. Man riihrt iiber Nacht ber Raumtemperatur,
saugt ah. versetzt das Filtrat mit 0.5 mi Dimethylsulfid und rihrt eine Stunde bei
10 Raumtemperatur. Man versetzt mit 50 ml gesattigter NaHCO3-Losung und rithrt 30
Minuten bel Raumtemperatur. Man trennt die wissrige Phase ab und extrahiert sie
zweimal mit CHyCl,, trocknet die vereinigten organischen Phasen und engt ein.

Ausbeute: 3.3 g (quantitativ), Schmelzpunkt: 132-136°C.

15 In Analogie zu Beispiel IV-1 bzw. gemil} den allgemeinen Angaben zur Herstellung
von Verbindungen der Formel (IV) erhilt man folgende Verbindungen der Formel

(Vi
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Tabelle 10
vV Q1
CO,R™
Y S(0),, (IV)
z W
Bsp.- | V Wl X Y z A Q! m | RI2Z | Fp.ecC
Nr.
V-2 H H Cl | -CH~-O-CH»- -CH=CH-CH=CH- 2 | CHy | 148-154
V-3 H H Cl Cl H -CH=CH-CH=CH- 21 CHy | 69-71
V-4 H | H Cl |CHF»| CI -CH=CH-CH=CH- 2 1 CHy | 114-119
| 2 k
V-3 H H | CH; | CH; | CHy -CH=CH-CH=CB- 2 | CHs o]
Iv-6 H H F CF3 H -CH=CH-CH=CH- 2 | CHsy | 99-103
IV-7 | CH3 |[CH3| CHy | CH3 H -CH=CH-CH=CH- 2 | CHj 0Ol
v-3 . H | CHj | CHj H -CH=CH-CH=CH- 2 | CHjy Ol
V-9 H Br [ CH; | Br -CH=CH-CH=CH- I 2 [ CH3 | 160-163
Iv-10| Br |CH;| CH3y | CHj; H -CH=CH-CH=CH- ! 2 | CH; | 137-138
Iv-11| H H Cl ql Cl -CH=CH-CH=CB- 2 | CHy | 160-165
IvV-15| H H | CHj H CHj -CH=CH-CH=CH- 2 | CH; | 164-168
v-16| H | H | CH3 [ OCH3 | CHj -CH=CH-CH=CH- 2 | CHy ! 154-137
IV-17 | Phensl{ H | CHjz H H -CH=CH-CH=CH- 2 | CHy I 113-115
IV-19| H H F Cl Br -CH=CH-CH=CH- 2§ CH; | 136-139
V20 H H | CF3 Cl -CH=CH-CH=CH- 2 1 CHy | 119-123
iv2l{ H H | CF3 | CF3 H -CH=CH-CH=CH- 2 [ CHy 94
Iv-22] Cl H F F C) -CH=CH-CH=CB- 21 CH; | 168-170
V23| H [CH3f CHy | CH3 H «(CH9)3- 2 | CH; 145
IVv-24{ H Cl Cl H H ~(CHn)3- 2 | CH; Ol
| |
V23| Cl Cl H H H -(CHn )3~ 2 | Ctly Ol
Iv26§ H H Cl Cl H -(CHn)3- 2 | CHj Ol
V271 H H { OCH; | CHj Cl -(CH5)3- 2 1 CHj Ol
IvV-29 H CH; | CH; | CH; H -(CH»)>-C{CH3) -CHn~- 2| CHy 163
1
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Beispiel XXXI-1
O
O/CH3
S CH,
H,C CH,
5 Man 16st 0.864 ¢ (16 mmol) Natriummethylat in 15 ml absolutem Methanol. setzt

2,52 g (1>mmol) Thiosalicylsauremethylester hinzu und tropft dann 253 ¢
(15 mmol) 2.4.6-Trimethylbenzyichlorid langsam hinzu. Man rithrt @iber Nacht bei
Raumtemperatur, engt ein, versetzt mit Wasser, saugt die Kristalle ab, wischt sie mit
Waschbenzin und trocknet sie an der Luft.

10 Ausbeute: 2,98 g (66,1 % d. Theorie), Schmelzpunkt: 115-118°C

In Analogie zu Beispiel XXXI-1 bzw. gemil den allgemeinen Angaben zur Her-
stellung von Verbindungen der Formel (XXX} wurden folgende Verbindungen der
Formel (XXXI) hergestellt.

15

\Y;
X Q,
12
. COR
Y S (XXXT)
A
7 W
Tabellc 11
Bsp.-Nr. | V w X y |z A 0! R1Z | Fpec
b |
xxxz-z} H H Q1 -O-CH~-0- | -CH=CH-CH=CH- CH3 ]120-123
XXXI5 1 H H Cl CI 1T7H | -CH=CH-CH-CH- CH3 | 111-115
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Bsp.-Nr. | V w X Y zZ A 1 Q! RiZ | Fpec
XXX1-4 | H H Tl | CHF, | CI | -CH=CH-CH=CH- | CHj3 |126-129
XXX15 | H H CH; | CH; |CHj | -CA=CH-.CH=CH- | CHj | 104106
XXXI6 | H H F €F; | © | -CH=CH-CH=CH- | CH3 | 112115
XXXI7 | CH; | CH; | CH; | CH; | H | -CH=CH-CH=CH- | CHj |[I13i-134
XXXI-8 H CH; | CH; | H | -CH-CH-CH=CH- | CHj 79
XXXI-9 H Br CH; | Br | -CH=CH-CH=CH- | CHj | 143
XXXI-10| Br | CH; | CH; | CHy | H | -CH=CH-CH=CH- | CHj | 125
XXXI-11| H H 3 Cl | Br | -CH-CH-CH=CH- | CHy | 106
XXXI-12 H CF; Cl CH=CH-CR=CH- | CH; | 88
XXXI-i3| B A CF; | CF; | H | -CH=CH-CH=CH- | CHj |108-111
XXXI-13] Gl H F F Cl | -CH=CH-CH=CH- | CHj |132-135
XXXI-15 | H H ol Tl | G | -CH=CH-CH=CH- | CHy | 148
XXXI-19| H H CHs H[CH; | CH=CRCH=CH- | Cil 155139
XXXI-20| H f H CHy | OCH; | CH3| -CH-CH-CH=CH- | CH3 |13-146
XXXIZT [ Phenyl | H CHs H A | -CH=CH-CH=CH- | CH; 91
Beispiel XVIII-3'-1
//N
Cl
0’/’18
9]
i

Man legt 4.7 g der Verbindung gemif Beispiel XXXVI-1 in 90 ml Methylenchlorid

vor und gibt bei Raumtemperatur 11,03 g m-Chlorperbenzoesdure zu. Man rithrt tiber

Nacht. saugt den Niederschlag ab, versetzt das Filtrat mit 0,5 ml Dimethylsulfid und

riihrt eine Stunde. Nach Zugabe von 30 ml gesittigter Natriumhydrogencarbonat-

idsung extrahiert man zweimal mit Methylenchlorid, trocknet und engt ein. Den

Riickstand verrithrt man mit Isopropanol und saugt die Kristalle ab.

Ausbeute: 4.9 ¢ (£ 94 % d. Theorie), Fp. 187-189°C.

{n Analogie ur Betspiel XVIII-3'-1 erhélt man Beispiel XVII-3"-2 vom Fp. 190-

193°C,
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N
o Z
)
W0
S7 CH,
H,C CH,
Beispiel XXXVI-1
N
Z
Ci
S
Ci
5
Man legt 0.8 g Natriumhydrid (60%ig) in 10 ml wasserfreiemn Dimethylformamid
(DMF) vor und tropft bei 0°C 3,86 g 2.6-Dichlorbenzylmercaptan in 10 ml wasser-
fretem DMF zu. Nach 30 Minuten tropft man bet 0°C 2,42 g 2-Fluorbenzonitril
hinzu. rithrt itber Nacht bei Raumtemperatur. giefit auf Wasser. saugt ab. verrithrt den
10 Niederschlag mit Isopropanol. saugt emneut ab und trocknet.

Ausbeute: 4.89 ¢ (2 83 % d. Theorie). bp. 111°C.
In Analogie zu Beispiel XXXVI-1 erhilt man Beispiel XXXVI-2 vom Fp. 146°C.

N
Cl =
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Beispiel XXXI-23
O/CH3
CH, ©
S
H,C CH,

Man rihrt 1.42¢ (10 mmol) Cyclopentanoncarbonsiuremethvlester mit

2g

5 (12 mmol) 2.4.6-Trimethylbenzylmercaptan und 1,9 ¢ (10 mmol) p-Toluolsulfon-

saure-Hydrat in 20 ml Essigsfure iiber Nacht bet Raumtemperatur. Man giefit auf

Wasser. saugl den Feststoff ab, wisciit ithn mit Wasser und Waschbenzi
trocknet in an der Luft.

Ausbeute: 0.914 g (31,5 % der Theonie), Fp. 139°C.

n und

10
In Analogie zu Beispiel XXXI-23 bzw. gemiB den allgemeinen Angaben zur
Herstellung von Verbindungen der Formel (XXXI) (Vanante 2) wurden folgende
Verbindungen der Formel (XXXI) hergestellt:
X @ ‘
v . _-CO,R"
S (XXX
A
Y W
15 z
Tabelle 12
Bsp-Nr. | V| W X y | z A Q! R12 | FpeC
XXX1-24 H | Cl Cl H H “(CH2)3- CHy | 152
XXXI-23 | Cl Cl H H H -(CH2)3- CHj 0Ol
XXXi-26 [ H | H Cl Cto | H <(CHn)3- CH;if 129
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Bsp.-Nr. ’ Y w X Y y4 A Q! RIZ | FpeC
XXX1-27 | H H |OCH;| CHy | Cl «(CH»)3-  CH3 Ol
XXXI-29 1 H [ CHy | CH3 | CHj H X(CHn)a- | C2Hs ol
XXXI-30 ; H | CHy | CH; | CHj H | ~(CH2)y-C(CH3)p-CHy- | CH; 87
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Anwendungsbeispiele
Beispiel A
Nephotettix-Test
Losungsmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkyvlarylpolyglykolehter

Zur Herstellung einer zweckmaligen Wirkstoffzubereitung vermischt man
1 Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Lasungsmittel und
Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die ge-

wiinschte Konzentration.

Reiskeimlinge (Oryza sativa) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung der
gewiinschten Konzentration behandelt und mit der Griinen Reiszikade (Nephotettix

cincticeps) besetzt, solange die Blitter noch feucht sind.

Nach der gewiinschten Zeit wird die Abtdtung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %,
dafl alle Zikaden abgetdtet wurden: 0 % bedeutet, daf keine Zikaden abgetétet

wurden.

In diesem Test bewirkten z.B. die Verbindungen gemaB den Hersteliungsbeispielen
[-1-a-1 und [-1-a-11 bei einer beispielhaften Wirkstoffkonzentration von 0.1 % eine

Abtdtung von 100 % nach 6 Tagen.
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Beispicl B
Plutella-Test
Lésungsmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiligen Wirkstoffzubereitung vermischt man

1 Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und

Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die

gewlinschte Konzentration.

Kohlblarter (Brassica oleracea) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung
der gewiinschien Konzentration behandelt und mit Raupen der Kohischabe (Plutella

xylostella) besetzt, solange die Blitter noch feucht sind.

Nach der gewiinschten Zeit wird die Abtotung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %o,

daB3 alie Raupen abgetdtet wurden; 0% bedeutet, daBl keine Raupen abgetttet

wurden.

In diesem Test bewirkten z.B. die Verbindungen gemil den Herstellungsbeispielen
[-1-i-3 bei emner beispielhaften Wirkstoffkonzentration von 0.1 % eine Abtotung von

100 % nach 7 Tagen.
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Beispiel C
Plutella-Test/Kunstfutter
Losungsmittel: 100 Gewichtsteile Aceton
Emulgator: 1900 Gewichtsteile Methanol

Zur Herstellung einer zweckmifiigen Wirkstoffzubereitung vermischt man
1 Gewichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen Menge Lésungsmittel und verdlinnt

das Konzentration mit Methanol auf die gewlinschten Konzentrationen.

Auf emne genormte Menge Kunstfutter wird eine angegebene Menge
Wirksioffzubereitung der gewiinschten Konzentration pipettiert. Nachdem das
Methanol verdunstet ist, wird je Kavitdt eine mit ca. 100 Plutelia-Eiern belegter

Filmdosendeckel aufgesetzt. Die frisch geschliipften Larven wandern auf das

behandelte Kunstfutter,

In diesem Test bewirkte z.B. die Verbindung gemiB den Herstellungsbeispielen
[-2-1-3 bel einer beispielhaften Wirkstoffkonzentration von 0.1 % eine Wirkung von

95 % nach 7 Tagen.
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Patentanspriiche
L. Verbindungen der Formel (I) gefunden
G X \
F2
P Y M
F>s(o),,
5 w Z
in welcher

V. W.X.Y und Z unabhingig voneinander fir Wasserstoff. Halogen. Nitro.

Cyano oder einen Rest der Rethe Alkyl, Alkenyl. Alkinyl, Alkoxy,

10 S(0),-Alkyl, Halogenalkyl, Halogenalkoxy jewells gegebenenfalls
substituiertes Ary!, Phenylalkyl, Aryloxy, Phenyl-alkyloxy oder Aryl-

S{O),- stehen. wobel zweil benachbarte Reste gemeinsam mit den

Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind. einen gegebenenfalls

substituierten und gegebenenfalls durch ein oder mehrere Heteroatome

15 unterbrochenen Ring bilden;

mit der MaBgabe, dafl mindestens ein Rest der Substituenten V. W, X, Y oder

Z ungleich Wasserstoff sein muB,

20 n fiir die Zahlen 0 bis 2 steht,

m fiir die Zahlen I und 2 steht.
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F! und F2 fiir eine der Gruppen
—FL 2
M A
D A B
@ PN
A B
G TR
Q" @* A B
(4) —!?l'_—?l\’—— stehen.
D A
5 worin
A fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes

Alkyl, Alkenyl, Alkoxvalkyl, Polyvalkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, gesit-
tigtes oder ungesittigtes. gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, in

10 welchem gegebenenfalls mindestens ein Ringatom durch ein Hetero-
atom ersetzt ist, oder jeweills gegebenenfalls durch Halogen. Alkyl,
Halogenalkyl. Alkoxy. Halogenalkoxy, Cyvano oder Nitro substi-
tuiertes Aryl, Arylalky! oder Hetaryl steht,

15 B

A und B gemeinsam mit dem Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind fiir
einen gesdttigten oder ungesittigten, gegebenenfalls mindestens ein

Heteroatom enthaltenden unsubstituierten oder substituierten Cyclus

20 stehen,

fiir Wasserstoff, Alkyl oder Alkoxyalkyl steht, oder
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fiir Wasserstoff oder einen gegebenenfalls substituierten Rest aus der
Reihe Alkyl, Alkenyl, Alkinyl. Alkoxvalkyl. Polyalkoxyalkyl, Alkyl-
thioalkyl, gesdttigtes oder ungesittigtes gegebenenfalls substituiertes
Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls eines oder mehrere
Ringglieder durch Heteroatome ersetzt sind, gegebenenfalls
substituiertes Arylalkyl, Aryl. Hetarylalkyl, Hetaryl oder CO-R!! steht

oder

A und D gemeinsam mit den Atomen an die sie gebunden sind flir einen

gesittigten oder ungesittigten und gegebenenfalls mindestens ein (im
Falle -FI-F2 = (4) wetteres) Heteroatom enthalienden. im A.D-Teil

unsubstituierten oder substituierten Cyclus stehen, bzw.

A und Q! gemeinsam fiir jeweils gegebenenfalls durch jeweils gegebenenfalls

substituiertes Alkyl, Hydroxy. Alkoxy, Alkylthio, Cycloalkyl. Benzyi-
oxy oder Aryl substituiertes Alkandiyl oder Alkendiyl stehen oder fiir
ein gegebenenfalls substituiertes Alkandiendiyl stehen, mit den
MaBgaben, daf} B und ? gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an
die sie gebunden sind fiir eine Doppelbindung stehen und mindestens

einer der Substituenten W oder X unicht fiir Wasserstoff steht,

fiir Wasserstoff, Alkyl, Alkoxyalkyl, Alkoxythioalkyl, gesittigtes oder
ungesittigtes gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl, in welchem
gegebenenfalls eines oder mehrere Ringglieder durch Heteroatome
ersetzt sind oder gegebenenfalls substituiertes Phenyl steht,

fur Wasserstoff oder Alky! steht.

fir Hvdroxy (a) oder fiir eine der Gruppen
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steht,
worin
E fur ein Metallion oder ein Ammoniumion steht.
L flir Sauerstoff oder Schwefel steht,
M fiir Sauerstoff oder Schwefel steht,
RI! fir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alke-

nyl. Alkoxyalkyl, Alkylthioalkyl, Polyalkoxyalkyl oder gegebenen-
talls durch Halogen, Alkyl oder Alkoxy substituiertes Cycioalkyl, in
welchem eine oder mehrere Methylengruppen durch Heteroatome er-
setzt sein konnen, jeweils gegebenenfalls substituieries Phenyl,

Phenylalkyl, Hetaryl, Phenoxyalkyl oder Hetaryloxyalkyl steht.

R2 fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alke-
nyl. Alkoxyalkyl, Polyalkoxyalkyl oder fiir jeweils gegebenenfalls
substituiertes Cycloalkyl, Phenyl oder Benzyl steht,

-
W

3. R4 und R unabhingig voneinander fiir jeweils gegebenenfalls durch
Halogen substituiertes Alkyl, Alkoxy, Alkylamino, Dialkyvlamino,
Alkylthio, Alkenylthio, Cycloalkyithio und fir jeweils gegebenenfalls

substituiertes Phenyl, Benzyl, Phenoxy oder Phenyvithio stehen. und
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R6 und R7 unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls

RS

durch Halogen substituiertes Alkyl, Cycloalkyl, Alkenyl, Alkoxy,
Alkoxvalkyl, fiir gegebenenfalls substituiertes Phenyl, fiir gegebenen-
falls substituiertes Benzyl stehen, oder gemeinsam mit dem N-Atom.
an das sie gebunden sind, fiir einen gegebenenfalls durch Sauerstoff
oder Schwefel unterbrochenen gegebenenfalls substituierten Ring ste-

hen,

fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl. Alk-
oxyalkyl, Alkenyl, Alkenyloxvalkyl. Alkinyl, Alkinyloxyalkyl. Alkyl-
carbonylalkyl, Alkoxycarbonylalkyl oder fiir gegebenenfalls substitu-
iertes Cycloalkyl oder fiir gegebenenfalls substituiertes Arylalkyl,

Arylcarbonylatkyl oder Phenoxyalkyl steht,

R® und R'0 unabhingig voneinander fiir Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl. Alk-

oxvalkyl, Alkylthioalkyl, gegebenenfalls durch Heteroatome unter-
brochenes Cycloalkyl, jeweils gegebenenfalls substituieries Phenyl.

Phenylalkyl, Phenoxyalkyl, Hetaryl oder Hetarvlalkyl stehen oder

R und R'® zusammen mit dem Stickstoff, an den ste gebunden sind. einen 3-

R10

RII

bis 9-gliedrigen, gegebenenfalls substituierten und gegebenenfalls

durch weitere Heteroatome unterbrochenen Ring bilden oder

fiir die Gruppe CO-R!! steht. wobei

fiir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl,
Alkenyl, Alkoxy, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkvl. das
gegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochen sein kann oder fiir

gegebenenfalls substituiertes Aryl, Arvialkyl, Arylatkyloxy oder
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Phenoxy steht, wobei als Substituenten Halogen, Nitro, Cyano. Alkyl,

Alkoxy, Halogenalkyl und Halogenalkoxy in Frage kommen.

Verbindungen der Formel (I) gem&l Anspruch 1, in welcher

fiir Wasserstoff, Halogen. C|-C4-Alkyl, C-Cg¢-Halogenalkyl, C-Cg4-
Alkoxy, C;-C4-Halogenalkoxy. Phenyl, Nitro oder Cyano. steht,

fiir Wasserstoff, Halogen, C,-Cg-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C-C¢-
Alkoxy, C,-C4-Halogenalkoxy. Nitro oder Cyano, steht,

fiir Wasserstoff, Halogen. C;-Cg-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl. C-Cg-
Alkoxy, C,-Cg-Alkenyl, C,-Cs-Alkinyl, C;-Cg-Alkylthio, C;-Cq-
Alkylsulfinyl, C,;-Cg-Alkylsulfonyl, C;-Cg-Halogenalkoxy, Nitro,
Cyano oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen, C;-Cg-Alkyl. C;-
Cg-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder
Cyano  substituiertes  Phenyl. Phenyl-C;-Cy-alkyl, Phenoxy,
Phenylthio, Benzyloxy oder Benzylthio steht.

Y und Z unabhingig voneinander fir Wasserstoff, Halogen. C;-Cg-Alkvi. C;-

Cg-Halogenalkyl, C;-Cg-Alkoxy. C5-Cg-Alkenyl, Cy-Cg-Alkinyl, C;-
Cg-Alkylthio, C;-Cg-Alkylsulfinyl, C,-Cg-Alkylsulfonyl, C;-Cq¢-
Halogenalkoxy, Nitro, Cyano oder jeweils gegebenenfalls durch
Halogen C;-Cg-Alkyl, C;-Cg-Alkoxy, C,-C4-Halogenalkyl, C,-Cq-
Halogenalkoxy, Nitro oder Cvano substituiertes Phenyl. Phenyl- C;-

C4-alkyl, Phenoxy, Phenylthio. Benzyloxy oder Benzylthio stehen.

X und V gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,

fiir einen gegebenenfalls durch Halogen oder Alkyl substituierten 3-

oder 6-gliedrigen Ring stehen. der gegebenenfalls durch ein oder zwei
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Heteroatome unterbrochen sein kann. mit der Maflgabe, dall Y und Z

keinen Ring bilden,

Y und Z gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen. an die sie gebunden sind.

3 fir einen gegebenenfalls durch Halogen oder Alkyl substituierten 3-
oder 6-gliedrigen Ring stehen, der gegebenenfalls durch ein oder zwet
Heteroatome unterbrochen sein kann, mit der MafBgabe, dafl X und V
keinen Ring bilden,
10 m fiir die Zahlen 1 und 2 steht,
mit der Maligabe. dafl mindestens ein Rest der Substituenten V, W, X, Y oder
Z ungleich Wasserstoff sein muB.
i5 F' und F* fiir jeweils eine der Gruppen
— Flfp2
0 Y
DA B
@ T
A B
AV
Q2 A B
@ Y
D A stehen
A fir Wasserstoff oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen
20 substituiertes  C|-Cy2-Alkyl. C3-Cg-Alkenyl, C-Cjg-Alkoxy-Ci-

Cg-alkyl. Di-. tri- oder tetra-C-Cg-alkoxy-Cj-Cg-alkyl, Cy1-Cjp-
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Alkylthio-C-Cg-alkyl, gegebenenfalls durch Halogen, C-Cg-Alkyl
oder C|-Cg-Alkoxy substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem
gegebenenfalls ein oder zwel nicht direkt benachbarte Ringglieder
durch Sauerstoff und/oder Schwefel ersetzt sind oder fiir jeweils gege-
benenfalls durch Halogen, C1-Cg-Alkyl. Cj-Cg-Halogenalkyl, Cq-
Cg-Alkoxy, C1-Cg-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Cg- oder Cyg-Aryl (Phenyl oder Naphthyl). Hetaryl mit 5 bis 6
Ringatomen (beispielsweise Furanyl, Pyridyl, Imidazolyl, Triazolyl,
Pyrazolyl, Pyrimidyl, Thiazolyl oder Thienyl) oder Cg- oder Cyg-
Aryl-C1-Cg-alkyl (Phenyl-C;-Cg-alkyl oder Naphthyl-C,-Cg-alkyl)

steht.

fiir Wasserstoff, C1-C12-Alkyl oder C-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl steht

oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, fiir gesittigtes Cs-
C¢-Cycloalkyl oder ungesittigtes Cs-C,g-Cycloalkyl stehen, worin
gegebenenfalls ein Ringglied durch Sauerstoff oder Schwefel erserzt
1st und welche gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Cy-Cg-
Alkyl. C3-Cjg-Cycloalkyl, C1-Cg-Halogenalkyl, Cy-Cg-Alkoxy, Cq-
Cg-Alkylthio, Halogen oder Phenyl substituiert sind oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fir C3-Cg-
Cycloalkyl stehen, welches durch eine gegebenenfalls ein oder zwei
nicht direkt benachbarte Sauerstoff- und/oder Schwefelatome enthal-
tende Alkylendivl-, oder durch eine Alkylendioxyi- oder durch eine
Alkylendithioyl-Gruppe substitutert ist, die mit dem Kohlenstoffatom.
an das sie gebunden ist. einen weiteren finf- bis achtgliedrigen Ring

bildet oder
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A.B und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fir C3-Cg-

Cycloalkyl oder C5-Cg-Cycloalkenyl stehen, in welchen zwei Substi-
tuenten gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen. an die sie gebunden
sind. fiir jewells gegebenenfalls durch C}-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy
oder Halogen substituiertes C-Cg-Alkandiyl. C5-Cg-Alkendiyl oder
C4-Cg-Alkandiendiyl stehen, worin gegebenenfalls eine Methylen-

gruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist.

fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes
Cy1-C2-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C1-Cjg-Alkoxy-Cn-
Cg-alkyl. Di-. tri- oder tetra-C;-Cg-alkoxy-Co-Cg-alkyl. C-Cyg-
Alkylthio-Co-Cg-alkyl, gegebenenfalls durch Halogen, C1-Cy-Alkyl.
Cy-C4-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkyl substituiertes C3-Cg-Cyclo-
alkyl. in weichem gegebenenfalls ein Ringglied durch Sauerstoff oder
Schwefel ersetzt ist oder jeweils gegebenenfalls durch Halogen. Cy-
Cg-Alkyl, C1-Cg-Halogenalkyl, C{-Cg-Alkoxy, Ci-Cg-Halogenalk-
oxy. Cvano oder Nitro substituiertes Phenyl, Hetaryl mit 5 oder 6
Ringatomen (beispielsweise Furanyl, Imidazolyl, Pyridyl, Thiazo!vl.
Pyrazolvl. Pyrimidyl, Pyrrolyl, Thieny! oder Triazolyl), Phenyl-C-
Cg-alky|l oder Hetaryl-C1-Cg-alkyl mit 5 oder 6 Ringatomen {bei-
spielsweise Furanyl-, Imidazolyl-, Pyridyl-, Thiazolyl-, Pyrazolvl-.
Pyrimidyl-, Pyrrolyl-, Thienyl- oder Triazolyl-C-Cg-alkyl) oder fiir
die Gruppe CO-R!! steht, oder

A und D gemeinsam fiir jewells gegebenenfalls substituiertes C3-Cg-

Alkandiyl oder C3-Cg-Alkendiyl stehen, worin gegebenenfalls eine

Methvlengruppe durch eine Carbonylgruppe, Sauerstoff oder

Schwetel ersetzt ist und
wobet als Substituenten jeweils in Frage kommen:
Halogen. Hydroxy, Mercapto oder jeweils gegebenenfalls durch

Halogen substituiertes Cy-Cyp-Alkyl. Cj-Cg-Alkoxy, C}-Cg-
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Alkylthio. C3-C7-Cycloalkyl, Phenyl oder Benzyloxy, gegebenenfalls
zwel benachbarte Substituenten mit den Kohlenstoffatomen, an die sie
gebunden sind, einen weiteren geséttigten oder ungeséttigten Cyclus
mit 5 oder 6 Ringatomen bilden (im Fall der Verbindung der Formel
(I-1) stehen A und D dann gemeinsam mit den Atomen, an die sie
gebunden sind beispielsweise fiir die weiter unten genannten Gruppen
AD-1 bis AD-10), der Sauerstoff oder Schwefel enthalten kann, oder

worin gegebenenfalls eine der folgenden Gruppen

Cl) R16
| p
TC . ZC=NR® . >=N-N
\R‘l?

OR1B 18 RZO
o R %X
“TSoR® T 7 “gR® o R

s R? - ji
. d

Yol ot

O
k. T
O
enthalten ist. oder

A und Q! gemeinsam fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder zweifach.
gleich oder verschieden durch Halogen. Hydroxy, durch jewetls gege-
benenfalls einfach bis dreifach, gleich oder verschieden durch Halogen
substituiertes C-Cpo-Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy, C1-Cg-Alkylthio, C3-
C7-Cycloalkyl oder durch jeweils gegebenenfalils einfach bis dreifach.

¢gleich oder verschieden durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl oder Cy-Cg-
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Alkoxy substituiertes Benzyloxy oder Phenyl substituiertes C;-Cg-
Alkandiyl oder C4-Cg-Alkendiyl, oder fiir gegebenenfalls durch
Halogen. C;-Cg-Alkyl, C}-Cg-Alkoxy, C;-Cy~Halogenalkyl, C;-Cy-
Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Alkandiendiyl stehen.
mit den Maligaben. daB B und ° gemeinsam mit den Kohlen-
stoffatomen. an die sie gebunden sind, fiir eine Doppelbindung stehen
und mindestens einer der Substituemen W oder X nicht fir

Wasserstoff steht.

fiir Wasserstoff, C;-Cg-Alkyl. C,-Cg-Alkoxy-C|-Cs-alkyl, C;-C¢-
Alkylthio-C-Ch-alkyl, gegebenenfalls durch C;-Cjs-Alkyl oder C,-
C4-Alkoxy substituiertes C;-Cg-Cycloalkyl, worin gegebenenfalls
eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder
gegebenenfalls durch Halogen, C,-C4-Alkyl, C,;-C4-Alkoxy, C;-Cy-
Halogenalkyl, C;-C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Phenyl steht. oder

fiir Wasserstoff oder C,-C4-Alkyl steht.

fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

L R*
rd
_OJ\R1 (b), _OJLM,RE ©. -S05— R’ (d), '07/F’\ g5 (@)
] )
-O-& () -O>— N/R (@ -0-R* (h) oder R (G
L R’ = NS0 1)

steht,

in welchen

E fir ein Metallion oder ein Amimoniumion steht,

I fiir Sauerstoft oder Schwefel steht und
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M fiir Sauerstoff oder Schwefel steht.

fur jeweils gegebenenfalls durch Halogen substitmertes Cy-Chq-
Alkyl, Cr-Crg-Alkenyl, Cy-Cg-Alkoxy-Cy-Cg-alkyl. Cy-Cg-Alkyl-
thio-C-Cg-alkyl, Poly-C1-Cg-alkoxy-C|-Cg-alkyl oder gegebenen-
falls durch Halogen, C1-Cg-Alky! oder Cy-Cg-Alkoxy substituiertes
C3-Cg-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder mehrere
(bevorzugt ein oder zwei) nicht direkt benachbarte Ringglieder durch

Sauerstoff und/oder Schwefel erseizt sind,

fiir gegebenenfalls durch Halogen. Cvano. Niwro, C{-Cg-Alkyl, Cq-
Cg-Alkoxy, Cj-Cg-Halogenalkyl, C|-Cg-Halogenalkoxy, Cj-Cg-
Alkylthio oder C1-Cg-Alkylsulfonyl substituiertes Phenyl,

fur gegebenenfalls durch Halogen, Nitro. Cyano, C1-Cg-Alkyl, Cq-
Cg-Alkoxy, C1-Cg-Halogenalkyl oder C-Cg-Halogenalkoxy sub-
stituiertes Phenyl-C1-Cg-alkyl,

fir gegebenenfalls durch Halogen oder Cy-Cg-Alkyl substituiertes 3-
oder ©6-gliedriges Hetaryl (beispielsweise Pyrazolyl, Thiazolyl,
Pynidyl, Pyrimidyl, Furanyl oder Thienyl).

fir gegebenenfalls durch Halogen oder Cy-Cg-Alkyl substituiertes

Phenoxy-C1-Cg-alkyl oder

fiir gegebenenfalls durch Halogen, Amino oder Cy-Cg-Alkyl substitu-
iertes 5- oder 6-ghedriges Hetarvioxy-C|-Cg-alkyl (beispielsweise
Pyridyloxy-C;-Cg-alkyl, Pyrimidyloxy-C[-Cg-alkyl oder Thiazolyl-
oxy-C;-Cg-atkyl) steht.

S
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fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cj-Coq-
Alkyl. C»y-Chp-Alkeny!, Cj-Cg-Alkoxy-Co-Cg-alkyl, Poly-C{-Cg-
alkoxy-Cr-Cg-alkyl.

fiir gegebenenfalls durch Halogen, C-Cg-Alkyl oder Cy-Cg-Alkoxy

substituiertes C3-Cg-Cycloalkyl oder

fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen, Cyano, Nitro, C;j-Cg-
Alkyl, C{-Cg-Alkoxy, Cy-Cg-Halogenalkyl oder Cj-Cg-Halogen-

alkoxy substituiertes Phenyl oder Benzyl steht.

fiir gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C1-Cg-Alkyl oder fiir
jewetls gegebenenfalls durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy.
Cy-Cg-Halogenalkyl, C1-C4-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro sub-
stituiertes Phenyl oder Benzyl steht.

R# und R unabhingig voneinander fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen

substituiertes Cj-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy, Cj-Cg-Alkylamino, Di-
(C1-Cg-alkyllamino, Cj-Cg-Alkyithio. C»-Cg-Alkenylthio, C3-C7-
Cycloalkylthio oder fiir jeweils gegebenenfallis durch Halogen. Nitro.
Cyano. C|-C4-Alkoxy, C|-C4-Halogenalkoxy, C1-C4-Alkylthio, Cy-
C4-Halogenalkylthio, C1-Cs-Alkyl oder C1-C4-Halogenalkyl substi-

tuiertes Phenyl, Phenoxy oder Phenylthio steht.

RS und R7 unabhdngig voneinander fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebe-

nenfalls durch Halogen substituiertes Cy-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cyclo-
alkyl, C-Cg-Alkoxy, C3-Cg-Alkenyl. C-Cg-Alkoxy-Ci-Cg-alkyl.
fur gegebenenfalls durch Halogen, C|-Cg-Halogenalkyl, C1-Cg-Alkyl
oder Cj-Cg-Alkoxy substituiertes Phenyl. gegebenenfalls durch
Halogen. C1-Cg-Alkyl, C;-Cg-Halogenalkyl oder Cj-Cg-Alkoxy

substituiertes Benzyl oder zusammen mit dem N-Atom, an das sie
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gebunden sind, flir einen gegebenenfalis durch C;-C4-Alkyl
substituierten C3-Cg-Alkylenrest steht, in welchem gegebenenfalls ein

Kohlenstoffatom durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist.

fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Cy-Cyg-Alkyl.
C3-Cg-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, C;-Cg-Alkoxy-C;-Cy-alkyl, C5-Cg-
Alkenyloxy-C-C4-alkyl, C3-Cg-Alkinyloxy-C,-C4-alkyl, C-Cg-
Alkylcarbonyl-C|-C4-alkyl, C,-Cg-Alkoxycarbonyl-C;-C4-alkyl, fiir
gegebenenfalls durch Fluor, C-C4-Alkyl oder C;-Cy4-Alkoxy subsu-
tuiertes Cvcloalkyl oder fiir gegebenenfalls durch Halogen. C-Cg-
Alkyl. Cy-Cy4-Alkoxy, C-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Halogenalkoxy.
Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl-C;-Cy-alkyl, Phenylcarbonyi-
C{-C4-alkyl oder Phenoxy-C-Cy-alkyl steht,

fiir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen substituiertes C-Cyq-
Alkyl, C5-Cg-Alkenyl, C;-Cg-Alkoxy-C,-Cg-alkyl, C{-Cg-Alkylthio-
C,;-Cg-alky!l. Cycloalkyl mit 3 bis 8 Ringatomen, das durch ein Sauer-
stoff- oder Schwefelatom unterbrochen sein kann, jeweils gegebe-
nenfalls einfach bis dreifach, gleich oder verschieden durch Halogen.
Cy-Cg-Alkyvl. C|-Cg-Alkoxy, C;-Cy-Halogenalkyl, C,-C4-Halogen-
alkoxy. Cvano oder Niiro substituiertes Phenyl, Phenyl-C;-Cg-alkyl
oder Phenoxy-C,-Cg-alkyl oder Hetaryl-C-Cg-alkyl mit jeweils 5
oder 6 Ringatomen steht, wobei 1 oder 2 gleiche oder verschiedene
Sauerstoif-. Stickstoff- und Schwefelatome im Ring enthalten sind.

oder

fiir Wasserstoff. C;-C,g-Alkyl, C5-C,y-Alkenyl oder fiir eine Gruppe
CO-RU! steht. oder

R? und R0 zusammen mit dem Stickstoffatom. an das sie gebunden sind, fiir

einen gegebenenfalls durch C,-C4-Alkyl substituierten drei- bis
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siebengliedrigen, gesattigten Ring stehen, in welchem gegebenenfalls
eine dem Stickstoffatom mnicht direkt benachbarte Methylengruppe

gepen ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

fiir Wasserstoff, gegebenenfalls durch Halogen. substituiertes Cy-Cyy-
Alkyl, C;-Cyg-Alkenyl, C,-C;g-Alkoxy, gegebenenfalls durch
Halogen, C,-C4-Alkyl, C4-C4-Alkoxy substitulertes C3-Cg-
Cycloalky!l oder fiir gegebenenfalls durch Halogen, C{-Cg-Alkyl, C;-
Cg-Haloalkyl, C,-Cg-Alkoxy, C;-Cg-Halogenalkoxy, Cyano oder
Nitro substituiertes Phenyl, Phenyl-C,-Cg-alkyl. Benzyloxy oder

Phenoxy steht.

fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Halogen substitu-
iertes Cq-Cg-Alkyl oder Cjy-Cg-Alkoxy, fiir gegebenenfalls durch
Halogen, C1-C4-Alky! oder Cj-Cs-Alkoxy substituiertes C3-Cg-
Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls eine Methylengruppe durch
Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist. oder fiir jeweils gegebenenfalls
durch Halogen, C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy, C|-C4-Halogenalkyl,
C1-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substitutertes Phenyl,
Phenyl-C1-C4-alkyl oder Phenyl-C;-Cg4-alkoxy steht.

fir Wasserstoff oder C1-Cg-Alkyl steht, oder

R16 und R!7 bevorzugt fiir C4-Cg-Alkandiyl stehen.

R128 und R1? gleich oder verschieden sind und fiir C1-Cg-Alky! stehen oder

R12 und R!9 gemeinsam fiir einen Cy-Cy4-Alkandiylrest stehen, der gegebe-

nenfalls durch C}-Cg-Alkyl. C1-Cg-Halogenalkyl oder durch gegebe-
nenfalls durch Halogen, Cj-Cg-Alkyl. C1-C4-Halogenalkyl, C;-Cg-
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Alkoxy, Cj-Cs-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano substituiertes

Phenyl substituiert ist.

R20 und R2?! unabhingig voneinander fir Wasserstoff, fiir gegebenenfalls
durch Halogen substituiertes Cj-Cg-Alkyl oder fiir gegebenenfalls
durch Halogen. Cj-Cg-Alkyl., C1-Cg-Alkoxy. C1-C4-Halogenalkyl,
C1-C4-Halogenaikoxy, Nitro oder Cyano substituiertes Phenyl stehen

oder

R20 und R2! gemeinsam mit dem Kohlenstoffatom. an das sie gebunden sind.
fiir eine Carbonyvlgruppe oder fiir gegebenentalls durch Halogen. Cj-
Cg4-Alkyl oder C|-Ca-Alkoxy substituiertes C5-C7-Cycloalkyl stehen,
in dem gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder

Schwefel ersetzt ist.

R22 und R?3 unabhéngig voneinander fiir Cy-Cjo-Alkyl, C2-Cjg-Alkenyl,
Ci-Cio-Alkoxy, Ci-Cyg-Alkylamino. C3-Cyg-Alkenylamino, Di-
(Cy-Cp-alkyDamino oder Di~(C3-Cg-alkenyl)amino stehen.

Verbindungen der Formel (1) gem&B Anspruch 1. in weicher

X fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, C,-C;-Alkyl, Cy-C4-Alkoxy, C;-
C4-Halogenalkyl, Cy-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano oder fiir
gegebenenfalls durch Filuor, Chlor, Brom. C;-C4-Alkyl, C;-C4-
Alkoxy, C,-C,-Halogenalkyl, C,-C--Halogenalkoxy. Nitro oder

Cyano substituiertes Phenyl. Phenoxy oder Benzyloxy steht,

\Y fir Wasserstoff. Fluor. Chlor, Brom. C;-C4-Alkyl, C;-C4-
Halogenalkyl. C;-C4-Alkoxy. C,-Cy4-Halogenalkoxy, Phenyl, Nitro

oder Cyano stehit.
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W fir Wasserstoff. Fluor, Chlor., Brom, C;-C4-Alkyl, C;-Cy4-
Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-C4-Halogenalkoxy, Nitro oder

Cyano steht,

5 Y und Z unabhingig voneinander fliir Wasserstoff. Fluor. Chlor, Brom, C;-
Cy-Alkyl, C,-C4-Halogenalkyl, C,-C4-Alkoxy, C,-C4-Halogen-
alkoxy, Cyano. Nitro oder fiir gegebenenfalls durch Fluor, Chlor,
Brom, C;-C4-Alkyl, C,;-C;-Halogenalkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-C»-
Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl, Phenoxy oder

10 Benzyloxy stehen,

X und V gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,
fir einen gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder C;-C4-Alkyl
substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring stehen. der gegebenenfalls

15 durch zwei nicht direkt benachbarte Sauerstoffatome unterbrochen

sein kann, mit der Mafigabe, dal Y und Z keinen Ring bilden,

Y und Z gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,

fir einen gegebenenfalls durch Fluor, Chlor oder C;-C4-Alkyl

20 substituierten >- oder 6-gliedrigen Ring stehen. der gegebenenfalls
durch ein oder zwel Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der

MaBgabe, daB X und V keinen Ring bilden,

m fiir die Zahlen 1 und 2 steht,

mit der Maf3gabe, daf} mindestens ein Rest der Substituenten V, W, X, Y oder

Z ungleich Wasserstoff sein muf.
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F! und F2 fiir jeweils eine der Gruppen

(+)

__F" FZ_
| /N
DA B
VAN
A B
AN
Q" @® A B
| |
D A

stehen

fiir Wasserstoff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor sub-
stituiertes C1-Cg-Alkyl, C1-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, gegebenenfalls
durch Fluor, Chlor. Cj-C4-Alkyl oder Cj-Cy-Alkoxy substituiertes
C3-C7-Cycloalkyl. in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch
Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder jeweils gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chior. Brom. C[-Cg4-Alkyl. C1-Ca-
Halogenalkyl. C|-C4-Alkoxy oder Cj-Co-Halogenalkoxy, Cyano
oder Nitro substituiertes Phenyl oder Phenyl-C-Co-alkyl steht.

fiir Wasserstoff oder C|-Cg-Alkyl steht oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, fur gesittigtes
oder ungesittigtes Cs-Co-Cycloalkyl stehen. worin gegebenenfalls ein
Ringgiied durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist und welches ge-
gebenenfalls einfach durch C{-Cg-Alkyl, C5-Cq-Cycloalkyl, C}-Co-
Halogenalkyl. C;-Cg4-Alkoxy. Fluor. Chlor oder Phenyl substituiert ist

oder
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und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir C5-Cg-
Cycloalkyl stehen. welches durch eine gegebenenfalls ein oder zwei
nicht direkt benachbarte Sauerstoff- oder Schwefelatome enthaltende
Alkylendiyl- oder durch emne Alkylendioxyl- oder durch eine
Alkylendithiol-Gruppe substituiert ist, die mit dem Kohlenstoffatom,
an das sie gebunden ist, einen weiteren fiinf- oder sechsgliedrigen

Ring bildet oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fir C;-Cg-
Cycloalkyl oder Cs-Cs-Cycloalkenyl stehen, in welchen zwei Substi-
tuenten gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen. an die sie gebunden
sind, fiir jeweils gegebenenfalls durch C,-Cs-Alkyl. C;-Cs-Alkoxy,
Fluor, Chlor oder Brom substituiertes C5-Cy4-Alkandiyl, C,-Cy-Alken-
diyl, worin gegebenentalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder

Schwefel ersetzt 1st oder Butadiendiyl stehen.

fiir Wasserstoff, fur jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor
substituiertes Cj-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C1-Cg-Alkoxy-Cy-Cy-
alkyl oder Cj-Cg-Alkylthio-Cy-Cy-alkyl, fir gegebenenfalls durch
Fluor, Chlor, C1-Cy4-Alkyl, C1-C4-Alkoxy oder C1-Co-Halogenalkyl
substituiertes C3-C7-Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls eine
Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder fiir
jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom,
C1-C4-Alkyl, C1-Co-Halogenalkyl, C;-Cy-Alkoxy. C;-Cy-Halogen-
alkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl oder Phenyl-C-C»-
alkyl oder fiir die Gruppe CO-R!! steht oder

A und D gemeinsam fiir gegebenenfalls substituiertes C3-Cs-Alkandiyl

stehen. in welchem eine Methylengruppe durch eine Carbonylgruppe,
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Sauerstoff oder Schwefel ersetzt semn kann. wobel als Substituenten

Hydroxy, C1-Cg-Alkyl oder C-Cyg-Alkoxy in Frage kommen oder

A und D (im Fall der Verbindungen der Formel (I-1)) gemeinsam mit den
5 Atomen, an die sie gebunden sind, fiir eine der Gruppen AD-1 bis AD-
10:

D
.
7

AD-1 AD-2 AD-3

2
e
s

AD-4 AD-5 AD-6

5
§

AD-7 AD-8 AD-9

E:

AD-10

oder

10 A und Q! gemeinsam fiir jeweils gegebenenfalls einfach oder zweifach,
gleich oder verschieden durch Hydroxy, Fluor. Chlor. durch jeweils
gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor substituiertes C,-Cg-

Alkyl oder C[-C,-Alkoxy substituiertes
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C;-C4-Alkandiyl oder C4-C4-Alkendiyl oder filir gegebenenfalls einfach bis

Qi

zweifach durch Fluor. Chlor, Brom, C,-Cy4-Alkyl, C;-C4-Alkoxy, C;-
C»-Halogenalkyl, C,-Cy-Halogenalkoxy, Nitro oder Cyano
substituiertes Alkandiendiyl stehen, mit den Maf3gaben, dal B und Q2
gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen. an die sie gebunden sind, fiir
eine Doppelbindung stehen und mindestens einer der Substituenten W

oder X nicht fiir Wasserstoff steht,

fir Wasserstoff, C}-C4—Alk}’l, CI-C4-A1k0xy—CI-Cz—alkyl, C]-C4-
Alkylthio-C-Coy-alkyl oder gegebenenfalls durch Methyt oder Meth-
oxy substituiertes C;-Cg-Cycloalkyl steht. worin gegebenenfalls eine

Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt ist oder
fiir Wasserstoff oder C;-Cy4-Alkyl steht,

fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

r
2 3 _
R ® _O/U\M,R ©. o-SOrR O—P_

RS

-0
_ ’ R® :
O=EM YN, @ O R () e N O
L

steht,

in welchen

E fiir ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,

L fiir Sauerstoff oder Schwefel steht und

M tir Sauerstoff oder Schwefel steht.
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firr jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor
substituiertes C-Cyg-Alkyl, Co-Cyg-Alkenyl. C)-Cg-Alkoxy-Cj-
Cg-alkyl, Ci-Cg-Alkylthio-Cy-Cy-alkyl, oder gegebenenfalls durch
Fluor, Chlor, C1-Cs-Alkyl oder C1-Cs-Alkoxy substituiertes C3-Cg-
Cycloalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder zwetr nicht direkt
benachbarte Ringglieder durch Sauerstoff und/oder Schwefel ersetzt

sind,

fur gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor. Chior, Brom,
Cvano. Nitro. Cy-C4-Alkyl. Cp-Cg4-Alkoxy. C-C>-Halogenalkyl.
C1-Co-Halogenalkoxy, Cj-Cp-Alkylthio oder C1-Cr-Alkylsulfonyl

substituiertes Phenyl,

fur gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor. Chlor, Brom, Cy-
Cy4-Alkyl, C1-Cy4-Alkoxy, C|-C3-Halogenalkyl oder C1-C3-Halogen-
alkoxy substituiertes Phenyl-Cy-Cy-alkyl,

fur jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom oder C1-Cg-Alkyl substituiertes Pyrazolyl. Thiazolyl, Pyridyl,

Pyrimidyl, Furany| oder Thienyl steht,

fir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor substituier-

tes C1-Cyg-Alkyl, C2-Cjg-Alkenyl oder C1-Cg-Alkoxy-Co-Cg-alkyl,

fur jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom, Cyano. Nitro, C1-C4-Alkyl, C1-C3-Alkoxy, C1-Cy-Halogen-
alkyl oder Cy-C»-Halogenalkoxy substituiertes Phenvl oder Benzyl

steht.
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fiir gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor substituiertes C;-
Cg-Alkyl oder fiir jewells gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor. Brom, C-C4-Alkyl, C,-C4-Alkoxy, C;-Co-Halogen-
alkyl, C1-Cn-Halogenalkoxy. Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl

steht.

R# und R3 unabhingig voneinander fir Cj-Cg-Alkyl, Cy-Cg-Alkoxy, Cj-

R7

Cg-Alkylamino, Di«(C|-Cg-alkyl)amino, Ci-Cg-Alkylthio, C3-Cy-
Alkenylthio, C3-Cg-Cycloalkylthio oder fiir jeweils gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom, Nitro, Cyano, C{-C3-
Alkoxy, Cj-C3-Halogenalkoxy, C1-C3-Alkyl oder Cy-C3-Halogen-

alkyl substituiertes Phenyl. Phenoxy oder Phenylthio siehen.

fiir C1-Cg-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, C1-Cg-Alkoxy, C3-Cg-Alkenyl,
C1-Cg-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach
durch Fluor, Chlor. Brom. C,;-Cs-Halogenalkyl, C;-C4-Alkyl oder C;-
C4-Alkoxy substituiertes Phenyl, fiir gegebenenfalls einfach bis
zweifach durch Fluor. Chior, Brom, C{-C4-Alkyl, C,-Cs-Halogen-
alkyl oder C;-C4-Alkoxy substituiertes Benzyl steht,

fiir Wasserstoff, C|-C¢-Alkyl oder C3-Cg-Alkenyl steht,

R6 und R7 zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir

RE

einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Methyl oder Ethy!
substituierten 5- oder 6-gliedrigen Ring stehen. in welchem gegebe-
nenfalls eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylen-

gruppe durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor
substitutertes C[-Cg-Alkyl. C3-Cg-Alkenyl, C;3-Cg4-Alkinyl, Cy-Cq4-
Alkoxy-C-Cs-alkvl. C5-Cy-Alkenyloxy-C)-Cs-alkyl, C5-Cg-Alkinyl-
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oxy-C;-Cy-alkyl, C;-C4-Alkylcarbonyl-C;-Cy-alkyl. C;-Cs-Alkoxy-
carbonyl-C-Cs-alkyl oder fir gegebenenfalls einfach bis zweifach
durch Fluor, Chlor, Brom. C,-C4-Alkyl, C-Cs-Alkoxy, C;-C»-
Halogenalkyl, C;-C;-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes
Phenyl-C,-C»-alkyl. Phenylcarbonyl-C,-C4-alkyl oder Phenoxy-C;-
Cs-alkyl steht,

fiir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch
Fluor oder Chlor substituiertes C-Cg-Alkyl, C5-Cg-Alkenyl oder Cs-
C¢-Cycloalkyl, fir gegebenenfalls emnfach bis zweifach durch Fluor,
Chlor, Brom, C;-Cs-Alkyl. C;-C4-Alkoxy, C-C,-Halogenalkyl, C;-
C,-Halogenalkoxy, Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl-C,-Cs-
alky! oder Pyridyl-Cl—C; s-alkyl steht,

fiir Wasserstoff, C-Cg-Alkyl, C5-Cg-Alkenyl oder fiir eine Gruppe
CO-R!! steht oder

R9 und R!0 zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir

etnen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Methyl oder Ethyl
substituierten 3- bis 6-ghedrigen gesdttigten Ring stehen. in welchem
gegebenenfalls eine dem Stckstoffatom nicht direkt benachbarte
Methylengruppe gegen ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein

kann,

fiir Wasserstoff, gegebenenfalis einfach bis dreifach durch Fluor oder
Chlor substituiertes C[-Cg-Alkyl, C3-Cg-Alkenyl, C,-Cg-Alkoxy,
gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Methyl,
Ethyl, Methoxy oder Ethoxy substituiertes C5-Cg-Cycloalkyl oder fiir
gegebenenfalls einfach bis zwéifach durch Fluor, Chlor. Brom. C-Cy-
Alkyl. C,-C4-Alkoxy. C,-C.-Halogenalkyl, C,-C--Halogenalkoxy,

Cyano oder Nitro substituiertes Phenyl steht.
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Verbindungen der Formel (1) gemal Anspruch 1, in welcher

A%

fir Wasserstoff, Fluor, Chlor. Brom. Nitro, Methyl, Phenyl, Methoxy

oder Trifluormethyl steht,

fiir Wasserstoff. Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Trifluormethyl,
Methoxy steht,

fir Wasserstoff. Brom Fluor. Chlor, Methyl, Ethyvl. n-Propyl, iso-
Propyl, Methoxy, Ethoxy. n-Propoxy, iso-Propoxy. Trnfluormethyl.
Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Nitro oder Cyano

oder fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, tert.-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Trifluormethoxy,
Nitro oder Cyano substituiertes Phenyl, Phenoxy oder Benzyloxy

steht,

fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl. i-Propyl, tert.-
Butyl, Trifluormethyl, Difluormethyl, Methoxy, Ethoxyv. Isopropoxy,
Trifluormethoxy, Difluormethoxy, Cyano, Nitro oder fiir
gegebenenfalls ecinfach bis zweifach durch Fluor. Chlor, Brom,
Methyl, Trifluormethyl, Methoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro

substituiertes Phenyl steht,

fiir Wasserstoff, Fluor., Chlor, Brom, Methyl. Tnfluormethyl,
Methoxy, Trifluormethoxy. Cyano, Nitro oder fiir gegebenenfalls
einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom. Methyl. Trifluor-
methyl, Methoxy, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Pheny! steht,
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X und V gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind.

fir einen gegebenenfalls durch Fluor oder Methyl substituierten 3-
oder 6-gliedrigen Ring stehen, der durch zwei nicht direkt benachbarte
Sauerstoffatome unterbrochen 1st, mit der Malflgabe. daB Y und Z

keinen Ring bilden.

Y und Z gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie¢ gebunden sind,

fir einen gegebenenfalls durch Fluor oder Methyl substituierten 5-
oder 6-gliedrigen Ring stehen, der durch ein oder zwei nicht direkt
benachbarte Sauerstoffatome unterbrochen sein kann., mit der

Mafigabe. dall X und V keinen Ring bilden.

fir die Zahl 2 steht, mit der Mafigabe, dafl mindestens ein Rest der

Substituenten V, W, X, Y oder Z ungleich Wasserstoff sein mulf,

F! und F2 fiir jeweils eine der Gruppen

5
10
m
15
(h
(2)
(3)
20 A

stehen,

fiir Wassersioff, jeweils gegebenenfalls durch Fluor substituiertes C;-
Cg-Alkyl, gegebenenfalls durch Fluor. Methyl oder Methoxy sub-
stitmertes Cs-Cg-Cycloalkyl oder fiir jewetls gegebenenfalls einfach

bis zweifach durch Fluor. Chlor, Brom, Methyl, iso-Propyl, tert.-
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Butyl, Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro

substituiertes Phenyl oder Benzyl steht,

fur Wasserstoff oder C|-C4-Alkyl steht oder

und das Kohlenstoffatom an das sie gebunden sind, fir geséttigtes Cs-
Cg-Cycloalkyl stehen, in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch
Sauverstoff oder Schwefel ersetzt ist und welches gegebenenfalls
einfach durch Methyl, Ethyl, n-Propy!, Isopropyl, Butyl. iso-Butyl,
sec.-Butyl, tert.-Butyl, Trifluormethyl, Methoxy, Ethoxy. n-Propoxy,
1so-Propoxy, n-Butoxy, iso-Butoxy, Fluor oder Chlor substituiert ist

oder

und das Kohlenstoffatom, an das sie gebunden sind, fur Cs5-Cg-
Cycloalkyl stehen, worin zwei Substituenten gemeinsam mit den
Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, fiir C5-C4-Alkandiyl
oder Cy-C4-Alkendiyl. worin jeweils gegebenenfalls eine Methylen-
gruppe durch Sauerstoff oder Schwefel ersetzt 1st oder Butadiendiyl

stehen.

fir Wasserstoff, fiir jeweils gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor
substituiertes Cj-Cg-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, C1-Cg-Alkoxy-Cp-C3-
alkyl, C1-C4-Alkylthio-Co-alkyl oder C3-Cg-Cycloalkyl. in welchem
gegebenenfalls eine Methylengruppe durch Sauerstoff oder Schwefel
ersetzt ist oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor. Chlor, Brom. Methyl, Ethyl, n-Propyl, iso-Propyl. tert.-Butyl,
Methoxy. Ethoxy, Trifluormethy!, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro,
substituiertes Phenyl, oder Benzyl (in Verbindungen der Formel (I-1)

hervorgehoben fiir Wasserstoff), oder fiir die Gruppe CO-R!{, steht
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A und D gemeinsam fiir gegebenenfalls substituertes C3-Cy4-Alkandiyl
stehen, worin gegebenenfalls ein Kohlenstoffatom durch Schwefel

ersetzt ist und welches gegebenenfalls durch Methyl substituiert ist

5 oder

A und D (im Fall der Verbindungen der Formei (I-1)) gemeinsam mit den
Atomen, an die ste gebunden sind, fiir eine der Gruppen AD-1 bis AD-

10:
10
= N: ~ : N ~
| N i
|
AD-1 AD-2 AD-3
SO OSY N
l
AD-4 AD-6 AD-8
: N ~
I Stehen
AD-10
oder
A und Q! gemeinsam fiir gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Fluor,
Chlor, Hydroxy. Methy! oder Methoxy substitutertes C5-C,-Alkandiyl
15 oder Butendiyl oder fiir gegebenenfalls einfach bis zweitfach durch

Fluor, Chlor, Brom. Methyl. Methoxy. Trifluormethoxy, Cyano oder

Nitro substituiertes Alkandiendivl stehen. mit den Malgaben. daB B
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und Q? gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden
sind, fiir eine Doppelbindung stehen und mindestens einer der

Substituenten W oder X nicht fiir Wasserstoff steht,

Q! fiir Wasserstoff, Methyl. Cvclopropyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl

steht,

Q2  fiir Wasserstoff und Methy| steht,

G fiir Hydroxy (a) oder fiir eine der Gruppen

07R' ), 07 M © @ /R e
&
- R RO
-0—E (f), }— N (@ .0o—R® () oder -~ ()
L R’ \Rm
steht,
inn welchen
E fur ein Metallion oder ein Ammoniumion steht,
L fiir Sauerstoff oder Schwefel steht und
M fiir Sauerstoff oder Schwetel steht.
RI fiir jeweils gegebenenfalis einfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor

substitulertes C1-Cjg-Alkvl, C7-Cjg4-Alkenyl, C;-C4-Alkoxy-Cy-
Cy-alkyl, C1-Cg-Alkylthio-C-Ca-alkyl, oder gegebenenfalls einfach
bis zweifach durch Fluor. Chlor, Methyl, Ethyl, i-Propyl, i-Butyl, tert.-
Butyl, Methoxy, Ethoxy oder iso-Propoxy substituiertes C5-Cg-Cye-
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loalkyl, in welchem gegebenenfalls ein oder zwei nicht direkt

benachbarte Ringglieder durch Sauerstoff ersetzt sind,

fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor. Brom.
Cyano, Nitro, Methyl, Ethyl. i-Propyl, Methoxy, Ethoxy. Trifluor-

methyl] oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl,

fir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor,
Brom, Methyl oder Ethy! substituiertes Furanyl, Thienyl oder Pyridyl

steht,

fur jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor sub-
stituiertes C1-Cyg-Alkyl, C2-Cg-Alkenyl oder Cj-Cy4-Alkoxy-Co-
Cyq-alkyl,

oder fiir jeweils gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor,
Chlor, Cyano, Nitro, Methyl, Ethyl, i-Propyl., Methoxy. Ethoxy,
Trifluormethyl oder Trifluormethoxy substituiertes Phenyl oder

Benzyl steht.

fir gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor substituiertes
Methyl, Ethyl, n-Propyl. Isopropyl oder jeweils gegebenenfalls
einfach durch Fluor, Chlor, Brom, Methyl, tert.-Butyl, Methoxy,
Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substituiertes

Phenyl steht,

R4 und RS unabhingig voneinander fir Cy-Ca-Alkyl. C1-Cs-Alkoxy, Cy-

C4-Alkylamino, Di-(C-Cg-alkyl)amino, Cy-C4-Alkylthio oder fiir je-
wells gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fiuor. Chlor. Brom,
Methyl, Nitro, Cyano. Methoxy, Trifluormethoxv oder Trifluormethyl

substituiertes Phenyl. Phenoxy oder Phenvithio stehen.
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fiir Cy-Cyq-Alkyl, C3-Cg-Cycloalkyl, Cy-C4-Alkoxy, C3-Cy-Alkenyl,
C1-C4-Alkoxy-Cy-Cyg-alkyl, fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach
durch Fluor, Chlor, Brom. Trifluormethyl, Methyl oder Methoxy
substitnertes Phenyl, fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach durch
Fluor, Chlor, Brom, Methyl. Trifluormethyl oder Methoxy substituier-

tes Benzyl steht,

fiir Wasserstoff, C,-C,-Alky! oder C5-C4-Alkenyl steht,

R® und R7 zusammen mit dem Stickstoffatom. an das sie gebunden sind. fiir

R&

R9

einen gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Methyl substituicerten
5- oder 6-gliedrigen Ring stehen, in welchem gegebenenfalls etne dem
Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe durch ein

Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann,

fiir jeweils gegebenenfalls etnfach bis dreifach durch Fluor oder Chlor
substitutertes Cy3-Cy-Alkyl. C5-Cy-Alkenyl, C-Cs-Alkoxy-methyl,
C5-Cy-Alkenyloxy-methyl. C;-C,-Alkinyloxy-methyl. C-Cy-Alkyl-
carbonyl-methyl, C;-C4-Alkoxycarbonyl-methyl oder fiir gegebenen-
falls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor, Brom. Methyl,
Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro substi-

tuiertes Benzyl, Phenylcarbonyl-methyl oder Phenoxy-methyl steht,

fiir Wasserstoff, fir jeweils gegebenenfalls einfach bis dreifach durch
Fluor oder Chlor substituiertes C;-Cy-Alkyl. Allyl. Cyclopropyl,
Cyclopentyl, Cyclohexyl. fiir gegebenenfalls einfach bis zweifach
durch Fluor, Chlor, Brom. Methyl, Ethyl, iso-Propyl. tert.-Butyl,
Methoxy, i1so-Propoxy. Trifluormethyl, Trifluormethoxy. Cyano oder

Nitro substituiertes Benzyl steht.
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RI®  fiir Wasserstoff, C,-C4-Alkyl, Allyl oder fiir eine Gruppe CO-R!!

steht oder

RY und R!% zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fiir

5 einen gegebenenfails einfach bis zweifach durch Methyl substituierten
5- bis 6-ghiedrigen gesattigien Ring stehen. in welchem gegebenenfalls

eine dem Stickstoffatom nicht direkt benachbarte Methylengruppe

gegen ein Sauerstoff- oder Schwefelatom ersetzt sein kann.

10 R'l  fir Wasserstofff, gegebenenfalls einfach bis dreifach durch Fluor oder
Chlor substituiertes C-C4-Alkyl, C;3-C4-Alkenyl. C,-Cjs-Alkoxy,
gegebenenfalls einfach durch Fluor, Chlor, Methyl oder Methoxy
substituiertes Cyclopropyl. Cyclopentyl oder Cyclohexyl oder fiir
gegebenenfalls einfach bis zweifach durch Fluor, Chlor. Brom,

15 Methyl, Methoxy, Trifluormethyl, Trifluormethoxy, Cyano oder Nitro

substituiertes Phenyi steht.

5. Verbindungen der Formel (I} gemiB Anspruch 1, in welcher
20 A" fiir Wasserstoff, Fluor. Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethvl. Nitro
oder Phenyl steht,

W fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl steht

25 X fir Wasserstoff, Fluor. Chlor, Brom, Methyl, Methoxy. Ethyl, n-
Propyl, iso-Propyl. Ethoxy. n-Propxy, iso-Propoxyv, Trifluormethyl

oder Nitro, Cyano steht.

Y flir Wasserstoff. Fluor. Chlor, Brom. Methyl, Ethyl, iso-Propyl. tert.-
30 Butyl, Methoxy, Ethoxy. iso-Propoxy. Difluormethyl. Trifluormethyl,

Trifluormethoxy, Difluormethoxy oder Phenyl steht,
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fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Trifluormethyl steht,

Y und Z gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen an die sie gebunden sind

einen 5-gliedrigen Ring bilden, der durch ein oder zwei nicht direkt
benachbarte Sauerstoffatome unterbrochen sein kann, mit der

MabBgabe, dass X und V keinen Ring bilden,

fir 2 steht, mit der Mafgabe, dass mindestens ein Rest der

Substituenten V, W, X Y oder Z ungleich Wasserstoff sein muf,

F! und F? fiir eine der Gruppen

)

(2)

worin

stehen.

fir Wasserstoff, C;-C4-Alkyl, gegebenenfalls einfach bis zweifach

durch Chlor oder Fluor substituiertes Phenyl oder Benzyl steht.

fiir Wasserstoff oder C-C4-Alkyl steht,

A und B und das Kohlenstoffatom. an das sie gebunden sind. fur gesittigtes

Cyclohexyl stehen, in welchem gegebenenfalls ein Ringglied durch

Sauersioff ersetzt ist und welches gegebenenfalls durch Methyl, Ethyl,



WO 00773289

10

15

PCT/EP00/04415

n-Propyl. Isopropyl, Butyl, iso-Butyl. sec.-Butyl. tert.-Butyl, Trifluormethyl,
Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, iso-Propoxy, n-Butoxy, 1so-Butoxy, Fluor oder

Chlor substituiert ist,

D fiir Wasserstoff, C,-C,-Alkyl. gegebenenfalls einfach oder zweifach
durch Chior, Fluor, Brom substituiertes Pheny! oder Benzy! oder fiir

eine Gruppe CO-R!! steht,

A und Q! gemeinsam fiir gegebenenfalls ein- oder zweifach durch Methyl,
Fluor oder Chlor substitutertes C;-C,-Alkandiy]l oder Butendiyl oder
gegebenenfalls einfach oder zweifach durch Methyl oder Chlor

substitutertes Alkandiendiyl stechen

mit den Mafgaben, dass B und Q2 gemeinsam mit den Kohlenstoffatomen, an
die ste gebunden sind, filir eine Doppelbindung stehen und mindestens einer

der Substituenten W oder X nicht fir Wasserstoff steht,
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G fir Hydroxy (a) fiir
0 L o
/“\ /U\ 'N/R
—07 R (v 0" MR (© R® (i)

5 steht,

R fiir C{-Cg-Alkyl steht,

R2 fur C !-Cg-Alkyl steht

10
[.und M fiir Sauerstoff stehen,
R® fiir Wasserstoff steht,
15 R!®  fiir Wasserstoff oder fiir eine Gruppe CO-R!! steht
R fiir Cy-C4-Alky] steht.
6. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (1) gem&dB An-
20 spurch 1, dadurch gekennzeichnet, dall man zum Erhalt von

(A)  Verbindungen der Formel (I-1-a)

A D
B—N_
S(0),
— X
/
HO vV
(I-1-a)
W Y
Z

n welcher
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A B, D.V, W X Y.Z und m die in Anspruch | angegebenen

Bedeutungen haben,

Verbindungen der Formel (II)

CO,R™
A»—*—B
X
N v
$(0),, | {an
Wy

in welcher

A, B, D, V, W, X Y, Z und m die in Anspruch | angegebenen

Bedeutungen haben,
und
R1Z  fiir Alky! steht.

in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und in Gegenwart einer Base

intramolekular kondensiert:

Verbindungen der Formel (I-2-a)

\ Y (1-2-2)
0-S(0),,
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in welcher

A. B, V, W, X, Y. Z und m die in Anspruch 1 angegebenen

Bedeutungen haben,

Verbindungen der Formel (I1I)

A COR™
X "
B 2 v
S(0),, (11D
w Y
z
n welcher

A, B, V, W, X, Y,Z R!2 und m die oben angegebenen Bedeutungen

haben,

in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und in Gegenwart einer Base

intramolekular kondensiert:

Verbindungen der Formel (I-3-a)

in welcher
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A, B, Ql, Q2, V, W, X. Y. Z und m die Anspruch 1 angegebenen

Bedeutungen haben,

Verbindungen der Formel (1V)

5
Q1 Q2
R1ZO2C>><
S(0).,
A B X v
av)
Y
Z
in welcher
A, B, Ql, 02, vV, W, X. Y. Z und m die in Anspruch 1 angegebenen
10 Bedeutungen haben, und
R12  fiir Alkyl steht,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdlinnungsmittels und in Gegen-
15 wart etner Base intramolekuiar cyclisiert;

(D)  Verbindungen der Formel (I-4-a)

(1-4-a)

20 in welcher
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A, DV, W, X, Y. Z und m die in Anspruch | angegebenen

Bedeutungen haben,

Verbindungen der Formel (V)

A_ _CO.R"
\N/ 2

|
N V)
-~ Y
D \S(O)m

1n welcher

A, DV, W, X Y, Z und m die in Anspruch 1 angegebenen

Bedeutungen haben und

R12  fiir Alkyl oder gegebenenfalls sustituiertes Pheny! steht,
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in
Gegenwart einer Base cyclisiert und die so erhaltenen Verbindungen
der Formeln I-1-a, I-2-a, [-3-4 und [-4-a

gegebenenfalls anschlieBend

(2)  mit Verbindungen der Formel (V1)

T v
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in welcher
Rl die oben angegebene Bedeutung hat und
Hal  fiir Halogen (Chlor oder Brom) steht
oder

(B) mit Verbindungen der Formel (VII)

R1-C0O-0-CO-R! (VID

in welcher
Rl die oben angegebene Bedeutung hat,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und ge-

gebenenfalls in Gegenwart eines Sdurebindemittels umsetzt;
mit Verbindungen der Formel (VIII)
R2-M-CO-Cl (VIID
in welcher
R2 und M die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gege-

benenfalls in Gegenwart eines Sidurebindemittels umsetzt:

mit Verbindungen der Formel (IX)
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Cl N M-R?
I
1 (IX)
in welcher
5 M und R? die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und

gegebenenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt

i0 und

(H)  mit Verbindungen der Formel (X)

R3-S05-Cl X)
15
in welcher
R3 die oben angegebene Bedeutung hat,
20 gegebenenfalls in Gegenwant eines Verdiinnungsmittels und gege-
benenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt,
) mit Verbindungen der Formel (XI)
25 mit Phosphorverbindungen der Formel (XI)
Rd
Hal—P 7
a —
Ny (XD)
L R
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in welcher
L, R4 und R? die oben angegebenen Bedeutungen haben und
Hal fiir Halogen steht,

gegebenenfalls in  Gegenwart eines Verdlinnungsmittels

gegebenenfalls in Gegenwart eines SAurebindemittels umsetzt,

mit Verbindungen der Formeln (X1I) oder (XIII)

Me(OR!3),  (XID) F|{,3 (X11D)

in welchen
Me  fiir ein ein- oder zweiwertiges Metall,

t fiir die Zahl 1 oder 2 und

und

R!13, R4, R15 unabhiingig voneinander fiir Wasserstoff oder Alkyl

stehen,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt.

{a)  mut Verbindungen der Formel (XIV)

RO-N=C=L (XIV)

1n welcher
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Réund L die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators umsetzt oder

(8  mit Verbindungen der Formel (XV)

L
RE
\N)LCJ (XV)
R
in welcher

L, RS und R7 die oben angegebenen Bedeutungen haben,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdinnungsmittels und gege-

benenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels, umsetzt,

mit Verbindungen der Formel (XV1)

RIO_U (XVI),

in welcher

R10  die oben angegebene Bedeutung hat,

U fiir Chlor, Brom, Jod und O-S0O,-R16 steht und
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R16  flir gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl oder

gegebenenfalls substituiertes Phenyl steht,

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-

nenfalls in Gegenwart eines Saurebindemitiels umsetzt,

(o) mit Verbindungen der Formel{ {XVII)

9

Hn—R (XVID)
\Rm

in welcher

R? und R10 die oben angegebenen Bedeutungen haben und R19
nicht fiir die Gruppe CO-R!! steht

in Gegenwart eines Losungsmittels, gegebenenfalls in
Gegenwart eines sauren Katalysators unter Abdestillieren eines
Azeotrops oder in Gegenwarn eines wasserentziehenden Mittels

(z.B. Molekularsieb) umseizt.

oder
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wenn man fir den Fall, da R? und R19 fiir Wasserstoff stehen.

Verbindungen der Formel (XVIID

Y XVIII
NC—F?—F'—5(0),_, ( )

in welcher

V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen

haben, und

F! und F2 fiir die Gruppen

—FL—F2.-

' D—N——-~C—
@) PR
A B8

' —O0——C—
(29 7N\
A B

stehen,

in welchen die Reste A, B. D, Q! und Q2 die oben

angegebenen Bedeutungen haben,
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in Gegenwart eines Ldsungsmittels und in Gegenwart einer

Base intramolekular cyclisiert,
und Verbindungen der Formeln (I-1-i!) bis (I-4-i1),
RQ
\
NH X vV

AN v (I-1-i1) bis (I-4-i1)

1
F~slo)_
Wz

in welchen

10 FI, F2R% V, W, X, Y, Z und m die oben angegebenen

Bedeutungen haben,
gegebenenfalls anschlieBend

15 N) o) mit Verbindungen der Formel (XIX)

}-Ial—(lii‘—Fi1 ! (XI1X)

in welcher

Rl die oben angegebene Bedeutung hat, jedoch nicht fiir

Wasserstoff steht,

Hal  fir Halogen. Chlor und Brom steht,
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebe-

nenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels umsetzt,

oder

B)

oder

mit Verbindungen der Formel (XX)

RI-CO-0O-CO-R!! (XX)
in welcher
Rl die oben angegebene Bedeutung hat und unabhingig

voneinander gleich oder verschieden ist, jedoch nicht

fiir Wasserstoff steht.

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und

gegebenenfalls in Gegenwart eines Siurebindemittels umsetzt.

wobei auch Gemische der Reagenzien der Formel (XVIII) und

(XIX) eingesetzt werden Kkinnen.

mit Verbindungen der Formel (XXI)

OAIK
R'—C—0AIK (XXD)

OAlk

in welcher
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R!!  fiir Wasserstoff steht

und
3
Alk  fur C{-Cy4-Alkyl steht.
gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und
gegebenenfalls in Gegenwart einer Base umsetzt,
10
und dafl man zum Erhalt von
(0) Verbindungen der Formel (I-1-1)
RS 10
\N,R x v
A B
/ﬁ\ X v (I-1-i)
Rﬁ N“"S(O)m
15 wo Z
in welcher
A. B, R% RI0, R!! v, W, X Y. Z und m die oben angegebenen
20 Bedeutungen haben,

Verbindungen der Formel (I-1-i2).
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Rr? R0
Ny
A
N Y (1-1-i2)
HN——S(O)m
wW Z
in welcher

A, B.R% RIO, V., W, X, Y, Z und m die oben angegebenen

Bedeutungen haben,

mit Verbindungen der Formel (X1X)

Hal—ﬁ-—R11 (XIX)

in welcher

R!I!  die oben angegebene Bedeutung hat, jedoch nicht fir
Wasserstoff steht.

Hal  fiir Halogen steht,

egebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und in

Lo}
=

Gegenwart einer Base umsetzt.

Verbindungen der Forme! (11)
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A
>(COZR12
8 X
N \
P (I
W Y
z
in welcher
5 A. B, D. V. W. X, Y, Z, R12 und m die oben angegebenen Bedeutungen
haben.
8. Verbindungen der Formel (XXIV)
A_ _COH
B>( X
N \
D/ \S(O
Jon (XXIV)
W Y
10 4

in welcher

A,B,D.V. W XY, Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben.

I3 9. Verbindungen der Formel (XX VIII)
Vi X
D
Y | (XXVII
SOW=N o=y '
Z wW
A B

1n welcher



WO 00/73289
10.
5
10
11.
1>
20 12

PCT/EP00/04415

- 245 -

A,B,D, V., W.X. Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Verbindungen der Formel (IIT)

A___COR"™
B X
L /s v
S(O),
" (111

in welcher

A,B,V, W_ X, Y.Z . R!2und m die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Verbindungen der Formel (IV)

v (Iv)

in welcher

A B. QL Q. V. W NI Y. Z. mund R!Z die oben angegebene Bedeutung
haben.

Verbindungen der Formel (V)
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CO,R™
\l\l'l/ 2 X V
v
D ~ N N Y V)
S(0),,
W Z
in welcher
5 A,D,V, W. X, Y.Z.mund R!? die oben angegebenen Bédeutungen haben.

13.  Verbindungen der Formel (XVIII)

Y Vv
NC—F*—F' =$(0),, (XVID

10 in welcher

V, W.X. Y. Z und m die oben angegebenen Bedeutungen haben, und

F! und F2 fiir dic Gruppen

—F i
\ D—N_—C.._
@) PN
A B
' —0—-C—
(2% TN
15 A B
¢y K C—

stehen.
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in welchen die Reste A, B, D, Q! und Q2 die oben angegebenen Bedeutungen

haben.

Schidlingsbekdmpfungsmittel, Herbizide und Fungizide. gekennzeichnet
durch einen Gehalt an mindestens einer Verbindung der Formel (I) gemif

Anspruch 1.

Verfahren zur Bekidmpfung von tierischen Schadlingen, Pilzen und uner-
wiinschten Pflanzenbewuchs, dadurch gekennzeichnet, dass man Verbin-
dungen der Formel (I} gemidB Anspruch 1 auf Schidlinge und/oder ihren

Lebensraum einwirken l40t.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) gemdB Anspruch 1 zur Be-
kimpfung von tierischen Schadlingen, Pilzen und unerwiinschten Pflanzen-

bewuchs.

Verfahren zur Herstellung von Schadlingsbekampfungsmitteln, Herbiziden
und Fungiziden. dadurch gekennzeichnet, dafli man Verbindungen der Formel
(I) gemdB Anspruch 1 mit Streckmitteln und/oder oberflachenaktiven Stoffen

vermiscit.

Verwendung von Verbindungen der Formel (1) gem#B Anspruch 1 zur

Herstellung von Schidlingsbekampfungsmitteln. Herbiziden und Fungiziden.
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later than the priority date claimed

T iater documert published after the intemational filing date
of priority date and not in conflict with the application but
cited to understand the principle or theory underlying the
invention

*X* document of particular melevance; the claimed invention
cannot be considered hovel or cannot be considered to
involve an inventive stap when the document is taken alone

" document of particular relevance; the claimed invention
cannot be congidered to invoive an inventive step when the
document is combined with one or more other such docu—
ments, such combination being obvious to a person skilled
in the art.

'&" document member of the same patent tamily

Date of the actual completion of the intemational ssarch

21 September 2000

Date of maifing of the intemational search report

Name and mailing addresa of the ISA
European Patent Office, P.B. 5818 Patentiaan 2
NL — 2280 HV Rilewijk
Tel, (+31-70) 3402040, Tx. 31 651 apo n,
Fax: (+31=70) 340-3016

Authorized officer

Hass, C
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It tonal Application No
PCT/EP 00/04415

C{Continustion) DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category ° | Citation of document, with indication,whera appropriate, of the relevant passages Reisvant to claim Na,
A MARCO J L ET AL: "New and Unexpected 1,6,9,13
Developments of the Carbanion—-mediated
Sulfonate (Sulfonamide) Intramolecular
Cyclization Reaction (CSIC Reaction)”
TETRAHEDRON LETTERS,NL,ELSEVIER SCIENCE
PUBLISHERS, AMSTERDAM,
vol. 39, no. 23, 4 June 1998 (1998-06-04),
pages 4123-4124, XP004118827
ISSN: 0040-4039
cited in the application
the whole document
A INGATE S T ET AL: "Studies into the 1,6,9,13
Synthesis of Derivatives of
4-Amino-2,3-Dihydroisothiazole
1,1-Dioxides and 4-Amino-1,2-Oxathicle
2,2-Dioxides: The Search for Linked
pi-System Containing Analogues as
Potential Inhibitors of HIV-1 Reverse
Transcriptase”
TETRAHEDRON,NL,ELSEVIER SCIENCE
PUBLISHERS, AMSTERDAM,
voi. 53, no. 52,
29 December 1997 (1997-12-29), pages
17795-17814, XP004126746
ISSN: 0040-4020
cited in the application
Schemata 1, 2, 3, 4
A J. R. BECK: JOURNAL OF HETEROCYCLIC 1,6,11,
CHEMISTRY, 13
vol. 15, 1978, pages 513-4, XP000938993
cited in the application
page 513, left column, compounds la,
1b, lc, 3a, 3b; page 514,
instructions for preparing compounds 3a and 3b
A J. G. LOMBARDINO ET AL.: JOURNAL OF 1,6,11,
MEDICINAL CHEMISTRY, 13
vol. 13, 1970, pages 206-10, XP000938994
cited in the application
page 207, left column, reaction scheme
X US 4 885 027 A (P. B, POMIDOR) 7,9,13
5 December 1989 (1989-12-05)
column 14, line 45 — line 50; example 1
X US 4 831 179 A (P. B. POMIDOR) 9,13

16 May 1989 (1989-05-16)
examples; tables A,B

Forn PCTASA/21¢ (continuation of sacond sheet) (July 1992)
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Iy tonal Application No
PCT/EP 00/04415

CJ{Continuation) DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category * | Citation of doturnent, with indication,where appropriate, of the relevart passages

Relevant to claim No,

X

EP 0 342 440 A (BAYER AG)

23 November 1989 (1989-11-23)
table 1, page 7,seventh compound
table 3, example 41, 45, 50, 55, 67

US 4 744 812 A (A. PARG ET AL.)

17 May 1988 (1988-05-17)

column 17, 18, compounds 145; columns 19, 20,
compounds '325 ; columns 21, 22 compounds 49
columns 27,28, compounds 144 146 165
columns 31, 32 compounds 233 234

US 4 639 447 A (K. ROESER ET AL.)
27 January 1987 (1987-01-27)
examples 9,18,27,36,45,112,121,148

DE 24 31 734 A (BASF AG)
29 January 1976 (1976~01-29)
page B, last paragrah; page 10,
penultimate paragrah
US 3 984 336 A (R. J. CIER ET AL.)
5 October 1976 (1976~10-05)
example 11
GB 1 077 272 A (HOFFMANN-LA ROCHE & CO.
AG) 26 July 1967 (1967-07-26)
page 18, line 60 - line 61
US 3 558 640 A (TSUNG-YING SHEN ET AL.)
26 January 1971 (1971-01-26)
column 8, line 52 - line 53

US 3 463 774 A (W. WENNER ET AL.)
26 August 1969 (1969-08-26)
exampies 13,14,18, 19

US 4 285 858 A (J. H CORT ET AL.)
25 August 1981 (1981-08-25)

column 2, Tine 49 - Tine 60

US 3 725 361 A (K. BOUSTANY)

3 April 1973 (1973-04-03)

claims 1,3,4,7

11,13

11

50,51;

13

7,10

9,13

11

11

11

11

12

Fom PCTASA/210 (condinuation of second sheet) (July 1992)
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i tional Application No
PCT/EP 00/04415

Patent documsant Publication Patent family Publication

cited in search report date memben(s) date

JP 11322731 24-11-1999 NONE

EP 447891 25-09-1991 DE 4008726 A 26—-09-1991
CA 2038521 A 20-09-1991
DE 59101477 D 01-06-1994
DK 447891 T 30-05-1994
ES 2052296 T 01-07-1994
JP 4217685 A 07-08-1992

EP 737682 16-10-1996 CA 2173788 A 12-10-1996
CN 1146993 A 09-04-1997
JP 9235282 A 09-09-1997
KR 201426 B 15-06-1999
us 5747518 A 05-05-1998

WO 9313664 22-07-1993 AU 3262593 A 03-08-1993
CN 1076697 A 29-09-1993

Us 4885027 05-12-1989 NONE

Us 4831179 16—-05-1989 NONE

EP 342440 23~11-1989 DE 3901706 A 30-11-1989
AU 3465389 A 23-11-1989
DD 283757 A 24-10-1990
DK 238189 A 18-11-1989
HU 50114 A 28-12-1989
JP 2022240 A 25-01-1990
ZA 8903639 A 31-01-1990

US 4744812 17-05-1988 DE 3100387 A 02-09-1982
AT 14719 T 15-08-1985
DE 3171741 D 12-09-1985
DK 4582 A 10-07-1982
EP 0056119 A 21-07-1982
GR 74709 A 06-07-1984
IE 52534 8 09-12-1987
IL 64683 A 30-06-1985
JP 57136537 A 23-08-1982

US 4639447 27-01-1987 DE 3421179 A 12-12-1985
CA 1296008 A 18-02-1992
EP 0164088 A 11-12-1985
JP 51033170 A 17-02-1986

DE 2431734 29-01-1976 NONE

US 3984336 05-10-1976 NONE

GB 1077272 BE 678771 A 30-09-1966
BE 678772 A 30-09-1966
CH 471809 A 30-04-1969
CH 479614 A 15-10-1969
CH 480357 A 31-10-1969
CH 480358 A 31-10-1969
CH 480359 A 31-10-1969
CH 481131 A 15-11-1969
DE 1695132 A 10-12-1970

Form PCTASAZ10 (patant tamily annex) (ily 1952)
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information on patent family members

in

1lonal Application No

PCT/EP 00/04415
Patent document Publication Patent family Pubdication
cited in search raport date member(s) date
GB 1077272 A DE 1695134 A 10-12-1970
DK 116362 B 05-01-1970
DK 126383 B 09-07-1973
FR 5314 M 21-08-1967
FR 5746 M 29-01-1968
FR 1474404 A 08-06-1967
FR 1474405 A 08-06-1967
GB 1077276 A
GB 1098803 A
GB 1098804 A
GB 1098805 A
GB 1098806 A
GB 1098807 A
IL 25425 A 19-07-1970
IL 25447 A 17-06-1970
IL 33556 A 19-07-1970
IL 33557 A 19-07-1970
MY 8663 A 31-12-1968
MY 8768 A 31-12-1968
NL 6604383 A 03-10-1966
NL 6604470 A 03-10-1966
NO 121211 B 01-02-1971
SE 356983 B 12-06-1973
us 3400119 A 03-09-1968
us 3450696 A 17-06-1969
us 3485824 A 23-12-1969
us 3574724 A 13-04-1971
US 3558640 A 26—01-1971 CH 515222 A 15-11-1971
DE 1815452 A 24-07-1969
FR 1604043 A 28-06-1971
GB 1213049 A 18-11-1970
NL 6817392 A 24-06-1969
US 3463774 A 26-08-1969 us 3400119 A 03-09-1968
us 3450696 A 17-06-1969
us 3485824 A 23-12-1969
us 3574724 A 13-04-1971
US 4285858 A 25-08-1981 EP 0029659 A 03-06-1981
JP 56081551 A 03-07-1981
Us 3725361 A 03-04-1973 NONE
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT I, Honales Aktenzeichen

PCT/EP 00/04415
A._KLASSIFIZIERUNG DES ANMEL DUNGSGEGENSTANDE

IPK 7 C07D275/02 CO7D275/06 80070309/14 C07D327/04 C07D333/64
C07D333/66 CO7D513/10 CO7D497/10  CO7C309/67  C07C311/13
£07C317/44 CO7C317/32 (C07¢323/56  €07C323/55  C07C323/29

Nach der internationalen Patentkiassifikation {|PK} odar nach der nationaien Klassifikation und der IPK

B. RECHERCHIERTE GEBIETE

Rscherchierter Mindestpriifatolf (Klassifikationssystem und Klassifikationssymbole }

IPK 7 CO7D CO7C AOIN

Recherchierte aber nicht zum Mindeatprifstoft gehdrende Veriffentichungen, soweit disse unter die recherchierten Gebiete fallen

Wihrend der intemationalen Recherche konsultierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evii. verwendete Suchbegriffe)

EPO-Internal, PAJ, CHEM ABS Data

C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie* { Bezeichnung der Verdffentichung, soweit erfordedich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile Beir. Anapruch Nr.
P,X PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 1,6,7,
vol. 2000, no. 02, 14,16

29. Februar 2000 (2000-02-29)
& JP 11 322731 A (OTSUKA CHEM CO LTD),
24. November 1999 (1999-11-24)

Zusammenfassung
A EP 0 447 891 A (BASF AG) 1,14,16,
25. September 1991 (1991-09-25) 18

Anspriche 1,5-10; Beispiel 10

A EP 0 737 682 A (MITSUI TOATSU CHEMICALS, 1,14,15
INC.) 16. Oktober 1996 (1996-10-16)
Anspriiche 1,9,13; Tabellen 4,5

A WO 93 13664 A (SCHERING AGROCHEMICALS 1,14-16
£TD.) 22. Juli 1993 (1993-07-22)
Anspriche
Weitere Variffentiichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu E Siehe Anhang Patentfamilie
entnshmen
* Besonadere Kategofien von angegebenen Verdffentichungen  : T Sﬁs%%émnmchmg' die naﬁ:c;hm cliam inter:jnationalenr:j An;n:lardedatmn
ons® N . ) . . r rioritétsdatum verd icht worden ist und mi
A Vzg:_f?]ﬂ&%u: %‘ada oendadenmalblgama e :;:nn Ent;'ﬁa%f;c hinik definiert, Anmeidung nicht koflidiert, sondem nur zum Varstindnis des der
*E® dlteres Dokument, das jedoch erst am oder nach dem intemationalen Thw;‘.‘;” agngggg eb.?.?" &e Prinzips der ihr zugrindelieg "
Anrneida.dauun v'_’mﬁsn_ﬂ'd“ w°"°_°" W *X* Veriffantiichung von besondersr Bedewtung: die beanspruchte Erfindung
"L* Verdttentichung, die geeignet ist, einen Priortatsanspruch zweifelhaft sr— kann allein aufgrund dieser Verdffentiichung nicht ate neu oder auf
scheinen 2 lassen, oder durch die das Verdffentlichungadatum einer erfindenischer Tatigkelt baruhend betrachtet werden

andersn im Recherchenbericht ganannten Verdffentlichung belegt werden . - : . g -
soli oder die aus einem and besondaren GRURG an ben iat (wie ¥* Verbifenilichung ven bescnderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung

fahrt kann nicht als auf erfiderischer Tatigksit beruhend betrachiet
g | 2BGEHIA) - T werden, wenn die Veréfentlichung mit einsr oder mehrersn anderen
Q" Versffentlichung, die sich auf sine miindiiche Hfenbarung, ‘ Verdffertiichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und
gine Benutzung, eine Aussiellung oder andere Mafinahmen bezient diese Verbindung fiir sinen Fachmann naheliegend ist
*P* Verotiertiichung, die vor dem intemationalen Anmeidedatum, aber nach & Versfenti Mitalied dersel S
dem beansprichten Priortatsdatum verdfentiicht worden ist veroifentlichung, die Mitglied derselben Patenttamilie ist
Datumn des Abschlusses der intemationalen Recherche Absendedatum des internationalen Recherchenberichta
21. September 2000 29/09/2000
Name und Postanschrift der Internationalen Racherchenbshiroe Bevollmichtigter Bediensteter

Europaisches Patertamt, P B. 5818 Patentlaan 2
NL — 2280 HV Rijswijk

Tel. {+31-70) 3402040, Tx. 31 651 epo ni, H C
Fax: (+37~70) 340-3016 ass,

Fommbiatt PCTASA210Q (Blatt 2} (Jul 1982}
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT . Honales Akienzeichen

PCT/EP 00/04415
Ao TN T ACING S 26 " AGIN43/80  //(CO7D513/10,311:00,

275:00),(C07D497/10,311:00,327:00)

Nach det intemationalen Patentkiassifikation {LPK) oder nach der nationaien Klassifikation und der IPK

B. RECHERCHIERTE GEBIETE

Recherchierer Mindestprifsioff (Klasaifikationssystem und Klassifikationssymboie }

Recherchiarte aber nicht zum Mindeetprifstoff gehdrende Variffentlichungen, sowsit disse untsr die recherchierten Gebiete fallen

Wihrend der internaticnalen Recherche konsuitierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evil. verwendste Suchbegrife}

C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie® | Bezeichnung der Verdffentiichung, sowsit erfordertich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile Betr. Anspruch Nr.
A H.-D. STACHEL ET AL.: ARCHIV DER 1,6,7,10
PHARMAZIE,

Bd. 318, 1985, Seiten 304-11, XPQ00925897
in der Anmeldung erwdhnt

Seite 305, Formeln 3, 4, 5, 6; Seite 506,
Tabelle 1, Verbindungen 3d, 3e, 3f, 4c,
4d, 4e, 5d, 5e, 5f, 6¢, 6d, 6e

Waitere Veriffentlichungen sind der Fontsetzung von Feld C zu E Slehe Anhang Patentfamiiie
sntnehmen
° Besonders Kategorien vun angegebenen VerSffentichungen T" Spitere Verdffentlichuny, die nach dem intemationalen Anmeldedatum
e = . : . oder dem Priaritdtsdatum verdffentiicht worden ist und mit der
s e e e L
“E* aiteres Dokument, das jedoch erst am oder nach dem internationalen Theore angegeben iat
Anmeidedatum verSffentiicht worden iat X* Veriffentiichung von besonderer Bedeutung; dle beanspruchte Erfindung
"L Veroflentlichung, die geeignet iat, einen Priortitsanspruch zweifelhafl ar- kann aliein a nd diesar Verdifentlichung nicht als neu oder aui
scheinen zu lagsen, oder durch die das Veriffentiichungsdatum einer erfinderiacher T atigkeit beruhend betrachtet werden
anderen Im Recherchanbencht genannten Verbtfertlichung belegt werden ryv- \iyriffantiichung von besondarer Bedautung; dis beanspruchts Erfindun
soll D(hll‘ die aus sinem anderen basonderen (Grund angegeben ist (wie kann nicht alsgut arfinderscher Tafigkeit geruhend bn:tpra::Mst 9
., 2usgelihrt) - L weiden, wenn die Vardtfentlichung mit siner oder mehreren anderen
0" Verbitentlichung, die sich auf eine miindiche Offenbarung, . Verstfentfichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und
- Velrga Bonu:ung, d:eme A%?tmalllzl;ntng odemdar: h::gnahman bﬂght " diess Verbindung fir einen Fachmann naheliegand ist
' erofentlichung, die vor intematio n Anmeldedatum, aber naci . n . ) o ae
dem beanspruchten Priarititsdatum verbffentiicht worden ist &" Verstfentiichiing, die Mitglied derselben Patentiamilie ist
Datum dea Abschiusses dar internationaian Recharche Absendedatum des intemationalen Recherchenberichia

21. September 2000

Name und Postanschrift der internationalen Recherchenbehérde Bevolimachtigter Bedienatster
Européisches Patentamt, P.B. 5818 Patentiaan 2
NL — 2280 HV Rifawilk
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epanl, H C
Fax: (+31-70) 340-3016 ass,

Formblatt PCTASA/Z10 {Blatl 2) {Jull 1992)
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT

Ik tHonales Aktenzeichen

PCT/EP 00/04415

C.(Fortsetzung} ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie® | Bezeichnung der VerSifentlichung, sowsit erfordertich unter Angabe der in Betracht kevnmenden Teile Batr, Anspruch Nr.
A MARCO J L ET AL: "New and Unexpected 1,6,9,13
Developments of the Carbanion-mediated
Suifonate (Sulfonamide) Intramolecular
Cyclization Reaction (CSIC Reaction)”
TETRAHEDRON LETTERS,NL,ELSEVIER SCIENCE
PUBLISHERS, AMSTERDAM,
Bd. 39, Nr. 23, 4. Juni 1998 (1998-06-04),
Seiten 4123-4124, XP004118827
ISSN: 0040-4039
in der Anmeldung erwihnt
das ganze Dokument
A INGATE S T ET AL: "Studies into the 1,6,9,13
Synthesis of Derivatives of
4-Amino—2,3-Dihydroisothiazole
1,1-Dioxides and 4-Amino-1,2-Oxathiole
2,2-Dioxides: The Search for Linked
pi-System Containing Analogues as
Potential Inhibitors of HIV-1 Reverse
Transcriptase”
TETRAHEDRON,NL ,ELSEVIER SCIENCE
PUBLISHERS, AMSTERDAM,
Bd. 53, Nr. 52,
29. Dezember 1997 (1997-12-29), Seiten
17795-17814, XP004126746
ISSN: 0040-4020
in der Anmeldung erwdhnt
Schemata 1, 2, 3, 4
A J. R. BECK: JOURNAL OF HETEROCYCLIC 1,6,11,
CHEMISTRY, 13
Bd. 15, 1978, Seiten 513-4, XP000938993
in der Anmeldung erwdhnt
Seite 513, linke Spalte, Verbindungen 1a,
1b, 1lc¢, 3a, 3b; Seite 514,
Herstellungsvorschriften flir Verbindungen
3a und 3b
A J. G. LOMBARDINC ET AL.: JOURNAL OF 1,6,11,
MEDICINAL CHEMISTRY, 13
Bd. 13, 1970, Seiten 206~-10, XP000938994
in der Anmeldung erwdhnt
Seite 207, linke Spalte, Reaktionsschema
X US 4 885 027 A (P. B. POMIDOR) 7,9,13
5. Dezember 1989 (1989-12-05)
Spalte 14, Zeile 45 - Zeile 50; Beispiel 1
X US 4 831 179 A (P. B. POMIDOR) 9,13
16. Mai 1989 (1989-05-16)
Beispiele; Tabellen A,B
~f—

Formblan PCTASARZ10 (Fortsetung ven Blatt 2) (Jull 1992)
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14 tionales Aktenzeichen

PCT/EP 00/04415

C.{Fortsetzuny) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN

Kategorie® | Bezeichnung der Verdffentichung, soweit erforderiich untar Angabe der in Betracht kommenden Teile Betr. Anspruch Nr.

X EP 0 342 440 A (BAYER AG)

23. November 1989 (1989-11-23)
Tabelle 1, Seite 7, siebte Verbindung;
Tabelle 3, Beispiele 41,45,50,55,67

X US 4 744 812 A (A. PARG ET AL.)
17. Mai 1988 (1988-05-17)
Spalten 17, 18, Verbindung 145; Spaiten

Verbindungen 49, 50, 51; Spalten 27, 28,
Verbindungen 144, 146, 165; Spalten 31,
32, Verbindungen 233, 234

X US 4 639 447 A (K. ROESER ET AL.)

27. Januar 1987 (1987-01-27)

Beispiele 9,18,27,36,45,112,121,148

A DE 24 31 734 A (BASF AG)

29. Januar 1976 {1976-01-29)

Seite B, letzter Absatz; Seite 10,

vorietzter Absat:z

A US 3 984 336 A (R. J. CIER ET AL.)
5. Oktober 1976 (1976-10-05)
Beispiel 11

A GB 1 077 272 A (HOFFMANN-LA ROCHE & CO.
AG) 26. Juli 1967 (1967-07-26)
Seite 18, Zeile 60 — Zeile 61

A US 3 558 640 A (TSUNG-YING SHEN ET AL.)
26. Januar 1971 (1971-01-26)
Spalte B, Zeile 52 - Zeile 53

A US 3 463 774 A (M. NENNER ET AL.)
26. August 1969 (1969-08-26)
Beispiele 13,14,18, 19

A US 4 285 858 A (J. H. CORT ET AL.)
25. August 1981 (1981-08-25)
Spalte 2, Zeite 49 - Ze11e 60

A US 3 725 361 A (K. BOUSTANY)
3. April 1973 (1973-04-03)
Anspriiche 1,3,4,7

19, 20, Verbindungen 325; Spalten 21, 22,

11,13

11

13

7,10

9,13

11

11

11

11

12

Formblait PCTASAZ210 (Fomestzung von Blatt 2) (Juli 1992}
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Angaben zu Vardffentlichungen, die zur sslben Patentfamilie gehéren

It

ionales Aktenzeichen

PCT/EP 00/04415

im Recherchenbericht Datum dsr Mitghiad{er) ger Datum der
angefihres Patentdokument Verdffentlichung Patenttamilie Vardffentichung

JP 11322731 A 24-11-1999 KEINE

EP 447891 A 25-09-1991 DE 4008726 A 26—-09-1991
CA 2038521 A 20-09-1991
DE 59101477 D 01-06-1994
DK 447891 T 30-05-1994
ES 2052296 T 01-07-1994
JP 4217685 A 07-08-1992

EP 737682 A 16-10-1996 CA 2173788 A 12-10-1996
CN 1146993 A 09-04-1997
JP 9235282 A 09-09-1997
KR 201426 B 15-06-1999
us 5747518 A 05-05-1998

WO 9313664 A 22-07-1993 AU 3262593 A 03-08-1993
CN 1076697 A 29-09-1993

US 4885027 A 05-12-1989 KEINE

US 4831179 A 16-05-1989 KEINE

EP 342440 A 23-11-1989 DE 3901706 A 30-11-1989
AU 3465389 A 23-11-1989
DD 283757 A 24-10-1990
DK 238189 A 18-11-1989
HU 50114 A 28-12-1989
JP 2022240 A 25—-01-1990
ZA 8903639 A 31-01-1990

US 4744812 A 17-05-1988 DE 3100387 A 02-09-1982
AT 14719 T 15-08-1985
DE 3171741 D 12-09-1985
DK 4582 A 10-07-1982
EP 0056119 A 21-07-1982
GR 74709 A 06-07-1984
It 52534 B 09-12-1987
IL 64683 A 30-06-1985
JP 57136537 A 23-08-1982

US 4639447 A 27-01-1987 DE 3421179 A 12-12-1985
CA 1296008 A 18-02-1992
EP 0164088 A 11-12-1985
JP 61033170 A 17-02-1986

DE 2431734 A 29-01-1976 KEINE

US 3984336 A 05-10-1976 KEINE

GB 1077272 A BE 678771 A 30-09-1966
BE 678772 A 30-09-1966
CH 471809 A 30-04-1969
CH 479614 A 15-10-1969
CH 480357 A 31-10-1969
CH 480358 A 31-10-1969
CH 480359 A 31-10-1969
CH 481131 A 15-11-1969
DE 1695132 A 10-12-1970

Formbiatt PCTASA/210 (Anhang Patenttamiiej.Jul 1952)
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Angaben zu Veriifentiichungen, die zur seiben Patentfamilie gehdren

nte

cnales Aktenzeichen

PCT/EP 00/04415

Datum dar

Im Recherchenbericht Datum der Mitgiied({er) der
angehihrtas Patsnidokurment Verdftentichung Patentfamilie Verdftentdichung

6B 1077272 A DE 1695134 A 10-12-1970
DK 116362 B 05-01-1970
DK 126383 B 09-07-1973
FR 5314 M 21-08-1967
FR 5746 M 29-01-1968
FR 1474404 A 08-06-1967
FR 1474405 A 08-06—-1967
GB 1077276 A
GB 1098803 A
GB 1098804 A
G8 1098805 A
GB 1098806 A
GB 1098807 A
IL 25425 A 19-07-1970
IL 25447 A 17-06-1970
IL 33556 A 19-07-1970
IL 33557 A 19-07-1970
MY 8668 A 31-12-1968
MY 8768 A 31-12-1968
NL 6604383 A 03-10-1966
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ENGEHAPNEFEPCNERLLGER, Sl AAABESP H
(N eENP X EHN).

IHFEBANT 4-RE-5-FR-3-TE-2-FK-2,3-=4F%
ek 1, 1-=—f.4W (J.L.Marco ¥, Tetrahedron Letters 39,4123
(1998)),4-RAE-5-¥ X-3,3-—FE-2-FX-2,3-— A jpE [, 1-
—fiuhAe 4B A-5-%KE-3,3-—FE-2-(3-£-FR)-2,3-—4&
R o % 1,1- — f 4 4 (S.T.Ingate ¥ ,Tetrahedron
53,17795(1997)). EAF T 2-FE-5-¥XL-pELR-4-# 1, 1-=
A, 2,3-—FE-5-RE-FEER-4-8 1, 1-— @ik 5-X L
-2,3,3-Z 9 A - ek Rr-4-8 1, 1-—f 4% (1 -D. Stachel,
G.Drasch, Archiv Pharm. 318, 304 (1985)). {2 4$&E R HF A F
BENSBEABEPHNIARBGEA.

Fhede 3-%K%-1,2-8RAKIK (oxathiolan) —4-8 2,2-— &
e, 5-FE-3-KE-1,2-RRARKF-1-8 2,2-—fH,55-=7F
E-3-%E-1,2-8 8 X 5%x-4-8 2,2-=4 4% (HD.Stachel,
G. Drasch, Archiv. Pharm. 318, 304(1985)),5- K &£ -5,5-= ¥ & -3~
A1, -8RI 2, 2-— b 4-FA-5-PA-3-FE-5-%X %
FE-1,2-8 853K 2, 2-—44% (S.T. Ingate F, Tetrahedron 53,
17795(1997)) . R A XX A A FR LS WHEAEIRPHIRE
8B,

EAF 2-FEEH[b)ED-32H) -8 1, 1-= E W4 A K £ A
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BEA: A, XERSLEZ.

AMB: #de, B, R, N i, ZHEH R,

EWA: A, KF7EH. EHRE. HHFEER. LB %

FRE: Hlde, BRHRME,

88 Hiw, HORE.

AR: Hie, ki, kAL RAAE. RIAEFTILE.

BHEB: Ay, BEFHL. ML KRALPEEHL,

FREP: A, HEHE. 143k (Dysdercus intermedius).
FTHERAE. BFER. KOBEPLEREE.

FREB: #ide, HERA, HERA, BTHHA. Y. HE
M., XRBAESN. S PF. EX3. FRBH. BRAEN. HH#
BmIF. BRENE. XKEN. BWE. LHRKRS. R5BFTF. &1
v 3 & kel X (Euscelis bilobatus). XA vrih, BrE Raks,
By, AR, BEA. LEHEN. FAEBES. HER
AK&AE.

BHEE: Hlie, Bk AHERR. REHKRKR, Hrtm
(lithocolletis blancardella). ¥F $3k. T ¥k, ¥/EXEL
2. ¥FR. FRE. #HK Bucculatrix thurberiella)., #45
Brr, RABE. MAKE. BAR, RESAR. LTARE.
HEAMR. IRAMK. KRABE. BEAKR. EX4L8. HYE.
FEME, R, WPHHaE. B, K5, 5. BEM.
#EEvr3k. WMEM (Capua reticulana), ZHE LK. HHLE
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$. B¥Es%k, S EM. Cnaphalocerus B AR K .

AP s FA5E. 5%. 2% (Bruchidiusobtectus).
$i%. REEXF. BEETTT. SHETTF. RMRBATFT. &
PR, HESLRT. REHEFEH K. BATFE. £5%. L1E.
X8 5. HHLHLE. FERAL. TR RUBETE. LEE.
pEEks HAEE. LAEE. HEE HELZTAT. %FE.
*%Y. E%TF. BEEE. XBHTF. TTE. EHTYE. 2 A%
2%, ZHRRLE. BHBHIPWBRALEPBKRE.

BEBE: #de, et B, Z1%E. LA, PERFHEE.

REA: P, FRE. BXE. EXE. ¥BEXR. £RE,
MEE. oWk, GRE. 2BE. AKE. FRE. ANE. ¥
WE., EEE. K®E. kB, ¥HE (Tannia spp.). HEEH,
GREHR, EHRE. EXER. RPEEER. HRERXES,. &
FRAN, #REPRHBRE.

Z8: Hl, AESTPATEE.

kM : #de, 3 (Scorpiomaurus). ZLsikk. M EE. %
WA, M E. BA MM, SR, HBETHRE FHE. B
AE. RKRE. BURIEE. HHF. ANE. ANE. FHE. H
REE. BREHE. £ANE. »1HE. IFHARMEPLENNE.

HHTFLERROHE, ArBhEEE BRFILAR. REEE
B, FHHNER. FEE RFEE. BRER. AKX RE. K4
B, 8. LHNEHLFAXRE.

o HE, KAPBUESGHERAGRENRERAETTETRAAERERHN
FoFrBEDRN HeEHhZTAEN, REENFIEHN, 2EE. %
T A A A K8 W& b4 At 8 b R AR X AT AR

WRBALY, TAREK AU A HWEHy. B TR
BABRKEEBABRBOBRE, pEZRAEEGTLHBIED (6
HaRKbEGHEE). P TURBEL TR THPELT EX BT
WBERAFPEFEIRBFER LR T ENLELEGHHEY, CERLAAR
PR OEEFREAKFTHY FH & H (Sortenschutzrechte)
Ry EERR. HEOE RS TEMRIF AR LB THE S
EHBAR, wE, of, iR, TREASEHATH. 4. H £,
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HWF. %, FEE REPAFRAAKR, IHBRE, HPEHXS
FOERKESGHOAHBERECAABZARLTEST, AHS. &
. BKZ, HEAHT.
RRALPRERLS DR HB AU DERFORLARBLF
RARFEABAEAIARTENARE. 2RI ALt TLE,
B¥RREF kAR wZH. AF. XX KT 8BS ARAARE
RHAMBAEHNARTFOHRATETARF—ER 2 EEK.
AEBEBRLAHTHRELRAFTRGAMN, i H, LN, T2
BRH, ZEH, BN, M, aN, TERN, BEMN, REFTLMN,
AERAS R HGERFSRMAPERS D PHRKE.
XEHMNERCFERHEY, AodIRERLSBERLN,
WEkEEMNP/ZBAAREAROREE ANTTHEERBRERE
@ERM, LM fe/ RN, /XXM,
AERAAEARALHNGHE LT, ¥l de, & T4 B A BUENAEH B
EHN, SEOREAENEEH FHEBE FEX FERAREE,
FRFBEAPERBEZE, X, —RLRA-ATR. BER X,
HRLEXBRRE, A oblBa, Fhhietihh, L, pTHS
LoSMAARPBE ML, AR, PRCER, TEAFTEARLK
B, BREEN, W FTRATERES FEER, RR K.
EEOBHAREAE A, 8 iR ARFHH K, &%t 1,
R, O, R, B4 ERIZARE, PEAFTIHK, bHS
Mo, AP A BENYBAKEREA i, A
P BHERELE, HFRE KRG, 35, BRGHROEL, WAL
WA BB EGSABE, AEANMHAGHE, ELX BRE, &
AREPB|EL ELEGALNP/RLANE Bl EkETHF+RET
AN, bRACHEBHARS RACHERBY SR, AREFART
—E8 REZRE REAARLE FARRIVARTOKRME =4 &
LU HENE HreaB ik EERFPPESRE,
BHNPETHERBEEN, pRPEAEEAREK. BEIKL
RERFLRRLSGY, pHEMAMRBE, RLHSHFELRLHEE, LA
KRB, BB HR, o ASE. LB TARLS
b Fo WA
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THRERGEEHN, wANBEH, A Ak, RILEKHPESF L,
PAERRHA, pE LA, BEEAPEERTER PR EETRIH
o, 8. €. AN, B. . BRGNHHE.

AN BEELHBEEE0.1%-95%, 40.5% -90% 89 4L
&4,

AEPEBRLESBTRARTERNN A LENNHNEHIEAY
X, REAERCERRSBOREGBEOBIXALE X CERALESY,
FEM. FIEMN. HEMN. F@BMN. XHA. FEKHN. FELHN.
BB EKBINIABREN. A, FaMNaE: ARG ALTHES.
BEE., EARBRE XERE AREBTEEHHATF.

BRAWFTHASCAFZTENRLAS EHNATEAS Y.

FREN:

Aldimorph, R A M, R A MK &, Andoprim, H & £, f3x4,
HWEH K,

XER . EBX X2 . ¥R, THRFTH, XE&AMKE, 5+
WoPBE BEX- B KEE HRES, LERREE, THRY,

LRAM, Capsimycin, Z B, £ 8, $ B X, £4 X, Carvon,
X¥E, RES, XXk ¥, A%, ALF, 98K, 28
#,Clozylacon, B & X, WA, KA 8, & ¥ 50k, & # Bk,

sk H R, WEAE, FE =28 Diclofluanid, R § 8, LMK,
T, FET IR, — Vg R, st ok, by, Hed WM, &%, =
R, wlak, R, —RER, + =534, SR, ¥,

RS Rl LS, LESR, LB R,

AR KA, RN, R, BB, R, HHE,
FHER, TESGR BB -5 2E X BL8, TG, ARE,
ABEXY, AR AAEAN, b 8, Rad, W5, L8R,
B, XEBT, ZLUBEE, LM8A, 98X, 28T, 2B R, %t
R, KRB, ki, ks AR,

S 3,

XENAT XS]

W Eed, TR, SUSRF, RAME, XS FE 88 &, Todocarb, #
B, FAES, ¥, [runanycin, REX, A X% A ™,
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AEEX, BEG, SRAFEN P LALE, XR&A, 24, 5
R, f R, EdkBR Rk R S %,

REGEH, KESEH, KA&E, Meferimzone, B B, R, T 5
R,ooh ik, AR, Al KAK, ARESH, TER LA S3FE. K
Wk, VEAH,

mER, AN, AEERHE,

o BL0c, & % R, Oxamocarb, % 3 8, A4t X4 X, Oxyfenthiin,

Pacck, BES, LEE LK (2% 3 5E . 2HE, 245
% & ,Polyoxorim, ¥ M X &€ % , %k & 5, REH, F %
B, Propanosine-sodium, W5, S &G BB, T lF, EEK%,
Ak, ek B,

Quinconazole, L AKX,

AR R,

R E, AR, R A wiRek R Ee KRR ERR,
BEEE YERBERE BEAN ARETEE, FEINS FEAS
B, Zv2 W, =k 8, o 4545, bk, KB E B, =3k, + =9%, &
B, RBR, X4,

3% 2ok,

RAAEEEAL CHEHRA, B HFE,

B, R&H BEH AR

2 3 & (Dagger G)

0K-8705,

0K-8801,

a- (L 1-=FAZLE)-B-2-AEE L E)-1H-1,2,4-=%-1-C

o-(2,4-— R EX)-B-#f-b-HE-1H-1,2,4-=~-1-7 %,

a-(2,4-—REX)-P-FEE-a-FE-1H-1,2,4-Z%-1-78,

a-(5-FX-1,3-=@-5-K)-p-[[4-(ZRAFR)-XK]-5 9
£]-1H-1,2,4~-=»-1- 8,

(5RS,6RS)6-% % -2,2,7, 7-w ¥ X -5-(18-1,2,4- = & -1-
E)-3-¥8,

(B)-a-(FPREZAL)-N-FR-2-FRE-XR oK,
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2-FE-1-[[[1-4-FEAER)-CEI-RAE]-ZX]-AL]-K
E9m1-Fates,

1-(2, -~ F ¥ 5)-2-(18-1, 2, 4-==-1-KX)-ZR-0- (R & ¥
)15,

1-(2-F & -1-EX)-1H-%-2,5-= 8,

1-(3,5-—®¥K)-3-(2-AKXK)-2, 5-nE K8,

1-[(=FL)-msA]4-FE-X,

1-{[2-(2, 4-—§E£)-1, -~ R HF-2-A]-FA]-1H-% 4,

1-[[2-(4-REX)-3-F AR KRE]-FE£]-1H-1,2,4-=

1-[1-[2-[(2, 4 —RFEX)-FPAE]-XX])-LH L] - 1054,

1-FE-5-£4-2-(R X FE£)-3- e RnH,

2,6 -—if-2-FE-A-ZRPREA-ZR-FE-1,3F%-5-
V8K,

2,2-—f-N-[1-4-£EX)-ZA]-1-LEA-3-FE-FAKF
BB,

2,6-—HK-5-(FARE)-4-FXE-HIAKRE,

2,6-—f -N-(4-ZRFPEFR)-X 78,

2,6-—fN-[[4-(ZRAFL)-AR]-FE]-FTBE,

2-(2,3,3-Z-2-FHH X)-2H-vark,

-[(1-FRALA)-FBEA]-5-(ZRFH)-1,3, 4% -,

2-[[6-Bf-4-0-(4-0-F A -B-D- % BB HBA)-aD-H_HHFH
BAI-RA]-4-FHRA-1H-%% 54 [2, 3-d]FER-5-4F,

2-RE T,

2-i%-2- (R P &) -K=—W,

2-F-N-(2,3-—&-1,1,3-=F E-1H-% -4-K)-3- R T &

2-F-N-(2,6-—FEEL)-N-(FRAKBBLTL)-LBE,
2-% X X & (OPP),
3,4-—§f-1-4-(ZRFAE)-FX]-1H-vwb%-2, 5-=#8,
3,5-—RKN-[RE[Q-FHE-2-mRE)-AR]-FA]-XF&
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3-(, 1-=F A AE-1-AK-1H-%-2-M,
3-[2-(4-KXA)-5-CRE-3-Fgd A ]-wbR,
4-R-2-RE-NNN-ZFR-5-4-FPEEXRE)-1H-%=4-1-%8

J
4-9F R —vgrd 55 [1, 5-a] "5 =k -5 (4H) -84,
8-(1,1-—FECA)-N-ZA-N-BA-1,4-— A 2%(4.5]8%
-2- Y7 iz,

8- A i,

OH-Mwb-2-[ (R AR X)-F A ]-9-F B M,

R-(1-FPRTCE)-3-FEA-[G-PREEFTHRE)-AL]-2,5-
o= T8,

MK -1-(4-REE)-2-(1H-1,2,4-=-1-%) -3 & 8§,

MX-4-[3-[4-(L,1-=—F X/ X)-XX-2-PEHHE]-2,6-=
wE-Ly i,

[-FExK)-BRI-AALHLs,

B8 A4,

ToRsak,

1-(2,3-=8,-2,2-—F X -1H-%-1-A)-1H = -5-% & 7 &,

N-(2,6-—FRER)-N-G-R B2 A FL)-D-HARTE,

N-(RZBEE)-N-(2,6-—FEEL)-DL-A LR V&,

N-(2,3-—8-4-FAEXR)-1-FA-F LK FBE,

N-(2,6-—FEAXE)-2-FAE-N-(W&-2-AR-3I-%wh i)~
TR,

N-(2,6-—FEEK)-2-FREN-(wH-2-AK-3-&E5 X)-
L BE R,

N-Q-f-4-AEEX)-4-PA-3-HA-XREE,

N-(4-r R ¥ X)-1,4,5,6-9 £&-2-8%% k&,

N-(4-T A% R)-1,4,5, 6-v9 &-2-Fv K,

N-(6-R-2-FEAFR)-2-FARAE-N-C-8EKR-382 R K)-L &

N-((6-F &5)-3-0RK) - Bk T BA,
N-[2,2,2-=R-1-[(REA)-RE]-TX]-X P ok,
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N-[3-§-4,5--(2-F R AL)-FE]-N-FRE-F £ L8E
( methanimidamid) ,

N-FEA-N-BE-DL-HERAL,

R-(ZRERE)2-ARTE]-CERRKESHRE 0,0-=2
B,

XX AR EERRO0-FAS-X48,

1,2, 3-XHE -d-T-RRKELH S-F &,

3 (2H]-1-¥fwewh-2, I’ 3H) -F X H % h]-3-#,

M

MR, AR ZRVERR. R KEEE. ¥%
B, 9B, +t5F HafXE<d HFF. T RE& ARAML
CHREM.

FEM/EXBA/ LR EMN:

Fa+d. ZRPES. 2K, A8, B84 FXA.
ARB. MXRAHE. FTHRERDHS. PR, F58E. AZ 60541,
LT, FRAER, LESAS SRS =i,

BAYRFRHAB. REFHRHE. REFRFE. X5258
##. Baculoviruses. ®OBH. o, 2xH/. AALTE
B. Fhat, X4, SHAAATS. KEAME. BEXPE.
Bioethanomethrin. £ HRHE. H#TXR. BEFA 23Kk %
M. HEssE. THE. Butylpyridaben

RER. PER. La8. A, THRLGAR. %7,
Chloethocarb., ® A S, A4 kg, £k &. A=MWK. {75 4
¥, YA 5%, Chlovaporthrin, MX F %= H. MXAHE.
Clocythrin, & M. wihE. FEHK. Cycloprene. ZHAHE.
REARDE. LARDS. =548, ARHS. XBEK

EADE. PEAERSE AASBAEXFHE& FTEARSRML
AFMK, TEHE %8 HEE BEMh FFX. FRAEZR,
ERE, LHEH RBRT_F, X80%

Efusilanate. Emamectin. &% 88, 4. =EE. S-
RARK. LRAM. LAF, K& A% HEE2 4R
5%
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Y45, ek, X748, #8548, XA . Fenoxacrim. X
£3. PHAES. Fenpyrad. Fenpyrithrin., =23 &. X H%.
Aok, Rvilk. Wk REASN. AXXK RALHE. RIRK.
Flutenzine. A KR FH . H LA, T ERAF. H~ 5
Fubfenprox. "k # &

BmEERE

HTEBRB XX, BB A4R. £88, Hiog %
Rok, K28, Fs. R FEE

S ES-E

HAEARHE. ARAKR

LA, X8 wRkoe., ¥, Metharhiziun
anisopliae. Metharhizium flavoviride. #3}8. FEH. X %
. FTRESP. XK. T WM. X5 LASE. AR

ZREE. Wk, AREE. NEAK

BERR. FLE. AR

KBEMFTFHF. STHBA FTESAHR, I8, S+ F#
B, REGRE, EEAS. S, FHASR. ANA. CASRE. ¥
EEah, AAS. BAA. AAR. AASE Ast w8, %
R, EXEH. RiHE. A% R, Pyridathion. R, X
-3

o 5, 5%

Ribavirin

FRA, LS. REPH®K. LA 105, sulfotep. AAF

FERHE. &M, WM. T8, AREK. LAH®E. N
BB, RkEk. HTHS #ix%. FREAHE. Thiamethoxanm,
X ® M. Thiatriphos. BAIRF. oA, AHK. UK. 2L
. wiktHe, F8E. S, =8 Thiazuron. $k=%.
HE R, 24K BIR

¥RE, bk, EHHFLK

YI 5302

LHRERFH . Zolaprofos

(IR-M)-[6- (R X FX)-3-%kmA]-FA-3-[(~H-2-8K-
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3(2H)-Z k% & (furanyliden) )-FE]-2,2-—FEFARERE

-3 A EXR)-F£-2,2,3,3-wPLRARERS

1-[(2-R-5- %k L) PR ]w&-3,5-—FX-N-A%-1,3,5-=
%-2(1H) - &

2-(2-F-6-REX)-4-[4-(1,1-=FRZA) X K]-4,5-—&-
%

2-(LHBEAR) -3+ -kE-1,4-E-¥

2-F-N-[[[4-(1-% X2 & X)-XX]-RA]-ZEX]-XP&E

-8 -N-[[[4-(2,2-—&-1,I-—RTCEX)- X X]-£4%]1-%
A]-¥ 7R

-FRAEE-FARALATRE

4-[4-(4-ZREXK)4-PERE]-1-R-2-XRE-X

4-8-2-(1, 1I-=F R T E)-5-[[2-(2,6-—FE-4- R B EX L
E)LRIAKR]-3CH) %% ™

4-8-2-(2-K-2-FEBRL)-5-[(6-s-3-wbo L) FAL]-
3 (2H) %% ¥

4-R-5-[ (6~ -3~ &) PRE]-2-(3,4- =K% %£)-3(2H) -
vik % %)

FELFHAFH EC-2348 £

-FXF&BA-1-(L,1-—FRCE)-MEET &,

2,2-=WER-3-(2,4-—fEEL)-2-ANK-1-R & [4,5] %-3-
W-4-R T8

[3-[(6-K-3-mr i) FE]-2-E E & -84

—E8-2-(FEAEPR)-2H-1,3-E%-3(4H)-F &

[2-[[1,6-=—&-6-AR-(FEAFTE)-4- 22 X IE X1 E]-&
E9RTE

N-(3,4, 4= f-1-AR-3-THL)-H A&

N-(4-RERE)--4-(ZRTFAE) XA ]-4,5-—&-4-% £-
1H-vk v —1 - Bt B

N-[(2-R -5 L) FR]-N-FE-N"-5 L5

N-FE-N-(I-FRE-2-FHX)-1,2-BRAK = F&E
( hydrazindicarbothioamid)
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N-F E-N-2-F X1, 2-Br s X = 9 & Bk

2-(— @ ERE)-2-RRLA]-CARRREBRK0,0-— L&

ATERELeERASY, pPRENXSEARZLEKBY M
p: R
EAEX NN, KAPERLSHTALFE H MR LG
HMEEHRERABX, RASHEENGRSDOHBA L. BAMNZR
B mERLSHERLALS Y, B XAEANEERZLRAE
.

MTEFMNPNESERABATERLS PGS ETAREGR

BAZH. ABXPERALSHOREH0. 0000001 £95F € % &
ERed, £i%0.0001E1FF %.

AERTERABXGFRT RHFEA.

SATHA2EEEPRADETHT RN, TRLSGPDALARK
FOAMPBLBAGERRRT L RAD LR A RFHB/E
M

EEARNEBXEH AN BB ER. PAF PRI PHE

RAAER, R AESERR, G ABFLE G FER)LEE
B, EEFE RGP, 3, EHRE. oW BCTRHER).
FAEMRG £, A, LA, BAHRE., ZBFL R

B, hdE. AAEK. A&. Pthirus spp. #F A& ;

ALBURAATE M AER, Hld, £33 E. Menopon
spp.. EL£ 8 K. B&AKL. Werneckiella spp.. Lepikentron spp. .
FAE. BRAEPHALE,

DHEEUABRKAZBRRALA, Hld, FRE. EXE. AN
. BB, AmmE. 9% 5. Lutzonmyiaspp.. A E. B E. B
&, wkxAE. &, KR8 E. Philipomyia spp. . EARE. .
KL, HRBE. ¥%E. AKRE. XRE. WRE, t%E. @
¥E. %%E. £%E. Wohlfahrtia spp.. A% E. EXE. &
¥E. F%AE. AEE. Lipoptena spp.. %% 5

£8,.404, %8. HWELE. FAZETE BHZE

AREB, P, 25 BBEE. AHEBEE. 2RN%E

WA, FHe, A7 ER LA BRI RFLEHE
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WRARREANEBRPRLNEE, #ii, GRNE. 44
B. B, #m%k AL%E. +%E. ¥%E. Haemophysalis
spp.. BMME. BAMRE., AXNKE. HABE, WARE. ML
5% & A B 5

BSra (WANEB) RSN (RLNEDR), fle, RHEE
B. BE%E. S¥EXE. ABE. ANE. MUME., %5,
KB, RNE. FRBE. FABE. BTHE. AE. EWE.
REE. HNE. AR SBRE. £HE. BREEMIERSE.

AXRXNGERLESBARNCERNA THEARERLETN Y
B, REEEFwF. GF. L¥F. L. W, &, B, &F. £.
B, X%, % MPER RCEAFIH, AR B EAFEPRE
BOE, ERAMRAEERHH, Aah,. L. X&PI L. A3 H
ZrRYHSH, BAEXR VI BACHFEF(A. 5. £, K. K. &
), G, Bt AELAGERLESHTUAETRLILF. 2/
¥.

ERTEEMBRY, A XA ERLS S TRATI L FELH,
oA H Ao AN, KEMN. SN, EEN. gBEH. TH.
KAN, REARPRMNFEART 20485, Hld iz (N
NEN. ATESH. $REN. EEAZRE) AL 2825,
BEBREH Al ZBXES. RE. ALXEBLE ZRHPEDF
ART, OTHEB TEAEFRNLPERBHE, Fie B, T4,
BRA4. B (F). k. REZELF.

EATXE. X8, EHF, A (D) F RSB TREBHAME X
(FlieBrH, AN, ARASH), X T EH1-B0EF % GERILED,
AERERR100-10000HEEEA, A REH B,

ANERAEAERERA DI BRI ENASLZIEARE
B R REMN.

EAEZHARAINE TRRE X, 25 KR FH:

¥R Lk, b

EEXXHF. % X% (Chlorophorus pilosis). EL 5 &.
HBAEMGE., £E5 &, Dendrobium pertinex. BMFH G E. >
ot % & (Priobium carpini). #%#r%&. # & (Lyctus africanus).
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i k. HHE. BE(Lyctus pubescens). M & (Trogoxylon
aequale) . % ERNE. HIEE. FAXIVEE. XK E.
Bostrychus capucins. AR K E. HREKEL. HFERKE

BEB, e

Brwd =BkM% EXE, X% (Urocerusaugur)

a B, #]dp

A& (Kalotermes flavicollis)., M LB H AN, PO
AFfas, REHKas, # &% (Reticulitermes santonensis).
# G % (Reticulitermes lucifugus)., XA KX éB. RLEXLH
¥, ¢FLax

BEB, HléBRa

FEXAGLIEMRTAERALFTELEAS, FloRLBH,
BAER. AR, &P, L¥E. Kb IEHRAPNEPERAS.

AMABEMLIEGANRARATERARP AL TR RER
o .

BAREZPHANRLAALAHNG RSB TARPSAR &
mLEHAMETAERD AT, A

AAMAM. KRE. %45k, HEEAH. £F, KBXHLL.
AT, SR, £EH. . K8k, KEPAN. KAK. KK,
EEEREAIAZAMALFLEPFRAGGRALIAH %,

ERACHTER, AUARSGHAXLFTAEN, 2B M, BEM,
Xk, BN, AN MANFXEH.

LERFAMNTRAUAR G EoFEHNE, Al FERiLtoms £
S—FEMNIHFEMN, LR, 2 MNP/ RSN XBEMN, FAHN
R, EEMAETHPUWVRARZHARR L EEmA LR LHAR, &
EEmIBH.

ATRPAMPEAAHN SO AL DI BHEL
0.0001295¥ ¥ %, 5 20.001Z60FEF AL HAENALSD.

MEDEAREWHERATARBERLIAAA A LOHRPLE
BARRIY. REAAETLATHELANIRAL, RREATER
PHOMHH, — &, EM0.0001£20E £ %,4L40. 001 E10F T % 653
B A R RBH.
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BAGEMNP/IREMNZERALFEMNIENRES B /R K
BEEHGHEXSEANENAENR LD/ I BEANEMNIE
NSt /E K, BT ThoALLN/ X RBN.

K EAOAWENTHRERBEEMN, FXAMAKXFIHRAAR L
X F30C, K T45C. AHLERKELEY. RETAGEHH
o EARXNBDRAESNGTHBRCNOGLTEEY, R ST b
EMNaSHh, KRELHEMN, /A REXE.

4R A HEAHLT0-220C &5 5 M, $EH170-220C 8 6%
M, H#EAH250-350C o542 F i, R H160-280C B mRFRE, AR
wn¥ ¥,

ARAEAFTET, BAFEAHIB0-210CTHRABERIFE
A180-220CH FRPBEABG HH LR P/AR T oA/ L
RE, Kita-—R8RKE.

EEAEXTFIBARAREKXTIOCHMLEEKX FASTHRELES
AMHESBEENTASR T ELEAGAREN G4, F42
EHNBRAWHELMERAHKXFISAEAREKTFI0CHEL®E KX F45C,
AEFEM/FEMNRESUTERTALTEEN RSP,

BBERELAETR, XX AAALFENIEN RSO AR RLHE
AR FEMNEIENRSGDER. RALASAREP /A G/
ROMEAMEN, AL sk, &F.

AERNERAGARLERSANRELF LG RAMBR/ATH
HESTHRBD ENTAXRGZEF /A TERISIHIALLT LER
BOMLEEMN P, HNR B TADRBAXRCASTARAGHLES
M AHREMR, CHEANB ALE LR LR, FELANR. 58
HEXARENMRAEE W RAGEHE SR EAARSERAE, &
R, BEME, eh-F 2B/ E, 28K, THEADSR/R TR
Fo/BETFRRAF/AEGRMBOH R FELLN.

RAEASAGMNGERWBTRAAILN, 2 EMNAERBXER. B
FADEFRDBRELTRAERBAN, AEESHI0EFT%. ETRER
KLt 4, BA, AN, LkBY NP N5 HHNF.
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EAEBBL WA R B TRAOCESNARZAIALTRELSMNGE
YRR REREE /A TR ER. AR
RSB EXTIET %, HA50-68EE % B RHBAE.

YRR ARELRESNTAEHEIMN (RE4P)IAEEN (RE4D)
HBR, AL EFE NG GRGF ARSI EALRLERAN
. CAE &R0 01 E30%65 454 M (L4 A 3547 65 100%3) .

BBMNABE _TRERAOUTWR, b BE TR TR, =
FRAFRATAR BRELA SR =T C_B8, +=--2-24
TR B, ARES, bERRTHAAERAS, HRE, b
BT HHRAFZSTES LB, YA P ERER.

BZMNERFERATFROHELER, P ELHBATARES, &
—EFTRRELE TR,

EROEMNIAENEIRENRIK, 2EETHE—HHRSHLER
MALEEMNIARN, LMo B RAER.

HARAMEHNHALARY T EREAI IR EGRFF ik, Pl
AT, AT (Doppelvakuum) H B F ik,

ARANBAS W T eEELTROALECEEN, AR LESRE
TASR—FREFHFHAMN.

ELHF RO RLOMHHEEN094/29268 F Fiit R 69 AL F £ H
FrEN., ERALEPHEASHILFEHIEASTHGPHI NS

HHANRAGRSASAT N FRAE, FAE RAEHH. MW
AARIE. ALANS. LAH®. LR D&, SH8. Xk,
WEAK. REMk. R4 98 & &, thiacloprid. methoxyphenoxide
Fo B Bk

AREFEM, @2 H. T8, £33, AR, K28, 1
AL B, vrEve. WEL WEHE. FTERSE. 3-A-2-Fh k-
TRAREATPHES. N-FA-FEAH-3-BHe, -~ F-N-FAFE=
wh-3-8.

AXRARSHETATRPEF DL L2 2, %0
REFHBRAMERBERGEL. AMNE R, BALEH. Bk
(R & ¥
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WTFZERELHAD, pENS EF AR T % £ feLedanorpha(®
HWVE S HEHFEALEFE A28 (k2 k), pEEE
RBEHEAZAE n TREGBEER A d THT RENHEU
BREFTHAEIAREIRNEE T EERA.

WHREGEA SR, Pl AEZEPNEE RN ETEIHTE
HEFTER(RAFTRIORERE, BRTEAOKEERRN(BRLAY
EHH) F.

SAEHW, BHCAALALBLSHERERRELEENL
SR RMELRRFEG T FEH)ER.

B RALPLESH, AL BERARE A ECFRALSHRLSEK
R TAE®RRAELE, o, Vit (ZRE448). AHB=ZETH
g, FR=ZETEY. —84H. =iy, = TEQ-%4
-4-RELRL)-P. L=THLY. —Ad. G RO4KBT
B, SALEE-(BwRr)-6. ALZETAY,. RLE_RARAAYT
BE, —FEA_ARALTRE. ELANBKALTRE. 2-0R%
AR 1-A4hE BB A _FREA_BRELTFTHRE TLANA
REATFTHE. 408, PLARBRELTHRE. ARKS. K
RRARANL=ZTES, LEEFRE RS HRE.

PpELS ARAAGFTEFETOLELCERLSH, A X #
F., FEHM, REN. FHRAEAGFHHNRARECHGFTERLSD.

AEXPETaLhPREg Ay R

FEM, o

2-BRTHEER4-FHERE-6-FA-1,3,5-=%., R{AE.
BEE. B8 BR=2F(14. A% TEEXER CAALH.
REBRFHT S,

FEM,

HROEXHF[b]Er Vo S,S-—f L%, @B L. Fluor-
folpet. 3-#k-2-# X TRAEETHE. FEAZBEMLL &

foRed, FRge ., Al Ora8. fFEd. xR,

FHREFHMN, do

B AES. wRELE., FAR. 8B, AR RER:

AFTRAERG FERLLSY, o

89



10

15

20

25

30

-----

4,5-—R-2-F R 4-FEgk-3-8, —# P Xparatryl &.
-(NN-—PRAAREAFHREAR)-S-HEEL R, 2-bRAK 1-
it dr. A, AREE RIEZEXEAAR. wTA-_HERK.
2,3,5,6-m9 R -4-(FHBKL)- %R, 2,4,5,6-0fRAE K. =&
P AEA 2 (thiuram) 2,4, 6-Z 8 XKL B £ 8 £ k.

RAGBTASH T L RAEA0.001E50F & %, 455 £0.01
FNEENHEAXAERLEY.

ALPMGEFHSPROHETELRTAFGFAAS, ¥
4w :Ungerer, Chem. Ind. 1985, 37, 730-732#Williams, Antifouling
Marine Coatings, Noyes, Park Ridge, 1973.

BRTXAE FA. FREFIPEREAAG T RERLES B}, B
FHEABSH T IR AELEN.

N RBEMNGEHNOEENEARZPTORALH. EHNARETY
FABE, ENEEARAAASKELATSAHFTREME. KoOHA&H
XAAMEMNEKEZEANGALH/BRLHELERIAEE. T/
XLH/ANERK. TS, ERTH WHEEIASEHRXDF.
MBARFRALY. FEORUREKR, ARRAR P LHEERKR
75 Rty BOPE A A S .

BHALG UL THEAERCIELNWEAR. ANBEAXEH, K
REMAETEKR. R4 HE TR FT LR, AEERL
S TEHUBER. BHFPETUROALHEBHN, BrAATHAGRE
M, AREECFREY. ETAFRELALEGHALERESH A F
WAGTHREP.

ERESHEETEHNHAAEZR, o2&, T 5, b2 %, £RF
FHRTHAGT R FHHALLR, kPl SNTEREARESLE
ERREUIABERAF RN FOFTANHNBREOEAAGHREE. €
MABBRRBERFARAFA TR RBA LT EER, I2T e
%

3% B , ¥ 4o 43§ (Buthus occitanus).

MHE, Flim Kk HE%E. BEUAKE. EHE. AN, K
W, M. ot k., XM (Trombicula
alfreddugesi). Neutrombicula autumnalis. B L%, L%,
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¥ B, Pl BakH. HRA.

5 % B, # 4 3 B £ (Pseudoscorpiones chelifer) .
Pseudoscorpiones cheiridium. Opiliones phalangium.

FRB, Pk KB

e, Pk LERLE.

BRA,Hieiink.

Zygentoma B , #l W #H R & B . & & & & . Lepismodes
inquilinus.

¥%B,HoiiER. £F %K. % E (Blattella
asahinai). L E%. ABRE. KBE. AW KXE. £5 K&,
BEEXE. LHER. KAERE.

PRk T B, # 4o K 3%,

FRAR, B AR,

F8e,Hrkali. KOk,

wh & B, #ldeLepinatus®. BE R 5.

HRE PR ELER. LAEE. AER. Kk5E& BHER
AEE. %TE. 5&. 55%. X&. 2X&. HHT.

RXBEH, Pl AFN., G545, Aedes taeniorhynchus. #
A, aaklmk, MR, KEAM., KFHEW. Culex tarsalis,
EwE. EMK. ¥%. %%, KR (Sarcophaga carnaria). #
E. B%¥3%. K3 (Tipula paludosa).

BB, Miie B, B, PHRELTRE, S, RAM, £5
5.

EF0,HXHEF. BHAZHEEHN. AZ. FAELZ. &
AEx.

BEE, ey H5 s, BEN, EEL£B. Lasius umbratus.
JE B, Paravespulal. 4l L.

2B, HekRA. KA. BA.

FHRER, FleBFlE BFLR. KBS, RILERH.

KAFXEHMNAR T, AEMASHTEREARASLECESNE
HALSHRAER, AEELNERLO DB BE AATRE
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AR EIHE EKATHALZGRACLHEEFINGERL
2%,

EMTAEBABEEBX, FRXERF AR, RES. R
FE.BFLAES. LK. BR. FAHLEXBRFRGALRY
EAB. RAEAB. REMARELE. R XERXE. XFRkE
HEHXEL LG, BHEK, BHHEE (Mottensickchen) B &k %
ABEH I HNRAHHFTRERER.

AXBERASHTRAER AN, THRN 2EHH, HNAE
B, KX, 2L B RALRKARES G AHE. KX
W RAERAEXERARERGENEALAIRBA AT A
Z.

AEPAGERLS P TR T TRBLEY

DI EER -TRE, LR BXEE, P LEE AKX
&, Aphanes, B &, %85 R4 55, FXE. A, 2R, £
555 R NE, # LR ERFAE, 2RF ABRERE, BFE, X
BE, IR, FERE B, ARE, FEE LB E, LK
B EARE ZXEE BHE EHE, LR E Mulluge, 7 5% 5,
BEXE 4B, 59K L5, 5505 LER LA BER K
et B, MRS WELEE, TEARE, 946, A AERE KaXE, &
B EEXEB KBEE FRE BAEE BEER £HERE XA
B, ELNE FXE,THE.

Tt BB B HEE EZEE, AL ANE, GBX
B AFTE XaE KE HEE SEE IRE F14K BER,
Re B, mak, nhk X5,

EFAERE- LFEE AL HRME AEXRE, R KM
B R2EE BHER E£4E ERZR . BUuLE NITRE, T4 5,
ARFE, LER #E FFE BRZE . BRLE HRE, +5E,
RHEE, FRAREE, OFE BEERE, T2T8, 158, 8XLE,
7B, ERE . RREE HEER, TRAE, A FE REE HEE,
WREFEE HRE.

LTI RIS UEI N I NTIN I YT
HEE L5, 588 2104, 0%, 2KE.
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TR, AZBERALSPHOEARRPLELREE Y, S CHD
CHLALAMBHER.

MELERE AXPERLLSHELSTRERRGELE  Fip
ALYREAddh, HREAFWIBR B, BH, KXALEHET
AABGHSFERBHITOLE FTRBNRAE-FEREHNS
P LE, AL ERAEDH AR ALEWA RB, HHE, #
AH, 2RXR, FEH, »4BE, XE /BB, 48, TTH, XX #H
HEAERERBER, £4, $5p 83,

EEALNH X (DA HERATLEpESGR LR LR
RBOGRZEEBERNES . AXEABREL AAAX (DB THE
STAET Y HFRTIHHT, AP S ERBRBGE LT
AFer ¥,

A—ZREZERET, AXPRERLAHETATEHE XA
BEABNRwEREDAEE. pER, CNETRAALSALCERL
& & F 1) 4 X w4k

WEALXD, TUAREH A PHB SRS, BB TUR
BAMBARBREBHIHRE, pEZFPREEGFEHBIAMAH (6
EOARKEN4ER). O TARAIFTRITHMEAFTERETE
WEAPERBIBFERLE T HOL 2K FoHAY, CERLAER
HAROLIERFTREAEKFHY H M F (Sortenschutzrechte)
RPGHEDBEERH. RIS RS TERABRAR LT H S 2
BHABAR, wE. of, PR TREAGEHAT A, 4. HE.
WF. ., FEK BLAHFUARR. EZREE HIEHEH
ROEREOBR PR D ERERARABREEAMNH, Sl #Hd,
2. BRRE, BEFHT.

ERARAEPERRLS DL ITHIPEBE s OLRAELF
ALEFEFIBRAIMEATENHRE. 2B ERR#ITLE,
PlideZit. RE. TE. RF. BB, FARURAEAMS, HHL
FFHHRATETARIT—ER S ELK.

AERERCSDH THELRATRGHN, ok H, LM, TE
A, EFA, BN, mHH, BH, TESN, BmEN, REFLN,
RERRLSHRZRIRRFEAMH, PERSHTHBKE.
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BEHFHARZACHFELFN, e, BHARERRSTERL
H, BPRAENF/ZABEELKRZS AL, AHTPTHEERZFYT
BREGERN, PLEANE/ XT8N, P/RLXBH.

AEAXKEAEAMNGERLT, Hdo, & T80 A PIEF 44 B
EH. BUEGRAENEIZA: FHARE, X, FEIREE,
ARFBEPIRBERE, X, —ALRIA—ATR, BB £,
R ORKERE, Ao b biBly, Fhboldhd, L T
LoBAEBARE PE bRl PELER PRAATABAR
LR, BRHEEN, poFATREF-FERMN, ARK.

BELEHEAREEA o, AP XRFIHL, pHEL L,
Ao o, ok, 841, ERNLIAZEL, SR FTHHREK, &GS
K ofa e gl E4BENGEARER: i A
P BERREL, T BB, RBL, $6, B REROEE, AL
A H XG5 RABE, PHARARAGRELELR, X, XK
EABEL . ESHARNAL/ZLENA HrEEFHAE T4
M, wRALHEBSES RALHFEVSR, Al RTARL %
B, izmnid, EAAgd, FEARKLINRBOKREY, 4
HaRMNA: HrThABitAkEERPTEASE L.

EHMFTFETREAEEN, PETEAHREPBA. BEIKL
KXEPLRESY, FEARK, RUHEERETLRTLES, &L
BERBR, Wil ag, ohsBE. OB EMNTUAR
5 3 i Fo Hi e

THRAAAGHEN, ANEHR, A RS, RALKPEEL 2,
Fe AR, wEEEH BAEAPLELATER, PRETRD,
Hlhe, 8k, K. M. RB. £ BRgaE.

RN AELAEFTEH0.1%-95%, K&k EF+H0.5%-90
% & E e,

EGEEEN ARPHERLS D TARASIHANEXER,
BT LopENf/ x5 6bhaERgHF (2N R
S HAERN X2, TARGHANIBREBX., £ TAE504—F
AEHCLEHBRFENFTLMNARENIS.
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HERBRESWRETARACEREMNS AR LERE. Z AR
BE, FES. VTEME, R¥EX, #X 4. anicarbazone. % V¥ k.
BAS-662H. beflubutamid. ¥£®X. %¥Hk. FHEHE. EFF.
benzfendizone. benzobicyclon. ¥ 8., #ARX. XHAK. T
B, ¥R, BTESRER. £55. £XK. TEK.
butafenacil (- & 8&). TRAKH. THEH, 5=, BHE. &K
e, A9 Y VYRKREM, IXE. AFEH. AERKE. FAE,
£HKE. 4%, cinidon(-L8). sSEES,. B8 E%E. clefoxydim.
HESR. BER. FEER. AVRER., —fwu 8.
clopyrasulfuron(—~¥ & ). ==& M k. cumyluron. R¥FE &,
cybutryne. FREH. R AEHRE. TEH. FAER. 2,4-F. 2,4-
BT, HELX, REK 2FER. #2,4-F0RR. AFR. 1€
B, UBRPER. AL, RABRER, —AwE. 2 E REA,
ZWER, OFRLE, 9K, dinexyflam, EF k., WHEHKE
B, HEY:, REER, ®¥E®. £ ¥ %, epoprodan. 43 X (EPTC).
EEF, CTHRE, BERE. LAX¥ K. ethoxyfen. TR%E
K. CEBYE. HeeA¥ R, fentrazamide, ¥R FAHKE. k£
TRFAE-L. 2FRATE. WERE. florasulan, HHLELAER.
fluazolate. flucarbazone (-# ). flufenacet. 2R E. A%
Ta., ARFAER, flumipropyn, B Ex k. AEE. KRB 18,
LHERFEEE, RAE3¥E S, flupropacil. flurpyrsulfuron(-W¥ &, -
AH). HTH. AREF, RALA LR CCTARE, -FTEELER).
RER. ¥R AY R, B ¥R, A5k ¥ES., foransul furon,
Chlk EHBRAFAARE KAESBKE. AR LAE. HEARTFTLAR.
k%W, K¥ 8. inazanethapyr. K ¥ 8. imazapic. K4 & .
sk ek B, KR LIH B, kb5 KE., iodosulfuron(-¥ &, 4
B). #ER. FAFRE. AR, FEF. o2 ¥ . isoxachlortole.
FERE. FELER JLALAFEZE. x¥ER. H5HE. 2944, 274
ABM, AEBMETMR. mesotrione. X5 ¥ ¥, W ¥k, FEXE
B, b, 25K (o) FATER. vt nk,. PAK. 258,
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F5, HEF. RARL. RAgEE, BEX. RALKE. f0F
2% CZARAYES. WEHR. 8., —FAXZ. pendralin. K-E%
B #¥%T. picolinafon, % ¥8, H¥EK. AEHRE. profluazol,
HES, F¥EE, BN, TEH. FAF K. propoxycarbazone (-
HE), ¥XEsER. FFEI. fsE. R4 E8. pyrazogyl.
4. ab g, F3¥4, pyribenzoxim. #F &, k¥4, pyridatol.
pyriftalid. BSR ¥, EHAR, —HEHhm. L TEdhm. XFEL.
HERR. SRR, BUERE. A%, OBF, HFF. JEW,
TH¥EE. YEHE. $88%. LH%8%. HEBR., TEE,
tepraloxydim. #% T#&. 7T 4. 9w ¥ k. thiafluanide. =%
me, Eo gk, Eusl AE3A HEA. ZPXER, FER.
MEXBFR., AR, AR, XEX. AKX L.
trifloxysulfuron., #E#REftritosulfuron.

LA CHoERAL DR ABN, F N, FBHN, FHEAM,
EEMN HBEFRNPLELEHBAENORSHERL TR,

AXRERRLEBTARELGZAEHAMNBX, A —FHEHE
GERBEXER, pRAAER, EF&, JLE, BN, MAXBEMN. T
AFERFXEALRMMN, X2, 4F, 2F 5%

TEMBE NP GEEARLPNERREY. ETERATHS
WS BN LH.

ERAHERNAPHETEREGLBALA. IEREREHS
RYBRRAHZ. BF, AEATHFIARARLMEMA 1g £ 10kg FH AL
24, Kk FAW 5g £ Skg ERALLH.

AEXRANSHAARBYFIBADERF TR TEAN DS
AR FTHRFTEGRED, b ARFSE.

KU EPFPEFABEANTATEABRNAR, PER. 28R0. 8
SHEF. TEER, ETEARPTILEA.

OB PRI aANTATENREREMN. RBEHR. WAE
#. HEAPETEA.

THALERB LA RARBERTAELRRDH L4
5 FT &, 2FRRT

KRR B, e, 5 il KRBT
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BEREE, P, THEREREXAZRALH,
BRXKEE, Fldo, EXERRLKE;

BEE Pl B BT,

AREE SR E,;

BEEE VrEIRFEIRTCRAE,;
EREE A HLERE,

EBEE ArBEARE,

BEE PR i BEREEEE,

ORBE Hieiahd,;
¥RTHE N TEte sy,

WRBE, A RaBRmRE,;

CERRE, P¥RELEIN,

BEAE ArBEEE L LEEY

(i 7F8 . &5E 74 KERE);
REEE, Al R&RFE(ERERE)
(ERTFR ENE FL . KERE),
¥RGEEE ViR HEREA(RELRER);
HBEBE, PR EREH,
BEABE Flod X844,

BERBE Al EMBERH,

EHRBRE FAPRIDA (ZRERB)XRLINE,
AELXEE Attt ARERER,
REER, Pl Bl (BERE),

GE VX IT8%E,

HARE, PiERkETRHR,

THRE, BB XRERE)
SHRERE, FekEMERBOARBK,
R.J0./& , #]l4 Cerospora canescens;
BRIRE, Pt BERgmfditio, A
BEBE, Fli ke (XEB) B,
WTFEAEHEDARERETHNRECAN, W ERLESY

AABRFORTH AU TATLAEHADG LS, XHE XL FFH
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FUARLE.

ALPERCCHETATREMCHFEE. A5, cNOFHE
16 B HL 0 B AT fRAT 69 & k.

o FEE AANERLEHE—RXRBEFEAETT L TAAR
FRN ATRYHDERRAERAATENE R, pEX, ETAHKLAL
CHEWRASHG T EERFAER,

RTRPHAT, AEXAREWTRATHRP L LHFEZILTH
FRAEBNHZ IR,

EAEAT LLEMATAERARLFELLARTHERA WY
L GHR. Pl ERAXAPERRSI TR L LSBAEDYH
HAFH T X HATURREMN. BR. KR, 585 AF. K
H.2APBEHS. AFEAFHNREATERAD R EIATGLE
M. £F LSRN, Pl T IREYIE I R EIR G &R AE
ARLOREERRVPEAACEN. AXAARBATRAG LM
ARERAER. KA, KPR, LE. A#H. 0. 2 HBFHNPH4
Pk A, 5 R KA,

TEERXAELLEHAGBREDF R 08, L, &5, 5
H (Schleimorganismen) . A X B EH K SH I AL HHEAFT ALY,
HINREB BANECAZARE (RTER), AASBENME
x.

THEGREGES KFIEE:

HERE, Flotrmitdie,

WEE, HlieEeuE,

LERER, HlrRLEE,

RELERE Dl E o td,

# 3% %, ¥4 Lentinus tigrinus,

FEER VAR FE,

3LBE, bimE e SILH,

SR EE il FamE,

Sclerophoma, #) 4o Sclerophoma pityophila,

AEE VB ELAE,

RARHEE, Pl KBAH,
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BEREE, bl FRERE (BRATE), 2K

TES Y WS A LES R

REECNEENHER/ALFRR, THERL S AT
AEN, ek, LA, EFN. BHM. BEMN. HHN. EHEMN.
AREBAARSGDOHNBRBREMNAAFRTFOLRN, pRKA S
(ULV) A Ao RFM.

REMMRRACFEETO, i AR THERTERLL
M, PRAEMN, MERLRK, o/ BARERSREF AN T
HELABEARLGEREN, PN/ R HA, fo/IREH. £
RAGEAREZNGHAT, Ao, LTREAANENEABEN. B 5
GREBEMNIEH FERE, PoPE PEIRAE ARKZERE
EEARBHERLE pEE S ORI _EATR, BHERBE, WRLR
AREE, Hiorhhity, BE, 2 THRXL-_SALRAH BE
AR PACER TEAFTAMRKLA, BREEHN, 7L
TEEf —PRAIHM, ARK., RUSARALHNABREAESALEAS
BREARLETEARGMEREK, HrAEfENrARBEAUR
TR, AR, 8 A%, LSGEHAREE Hlb, REXFTIH K,
EFHhE, BE R, O, 6%, B8, EREIRAEL FERF
B K, WmEosk s EERERE. EOFENGHAAE
BRA HlioB By B R R E LT BE, KBL, 6, 5058
AEFL, AANFAMGESREER K, PANMFGEE, pEL,
BRXE, FAREPMEL, SLEHLLHAP/ARANT HPESE
FhRAEFLAN, pRACHEHRE RELH B E&, HeR
AFARe B8 RiARE RAARE FASBRENREGX
BEY. EENHSRANA W ERBUATEAR TSR E.

ARNAMTETERALEN, PRAFTEALSEEPRLK. BERKL
REBRELSY, wFEBRE, RLEBERPR LR LIHE, AAKKE
B, BRI aN, oo RBEN. RO ERNTALZT Sl
X

TEEAGEEN, pEIFH, 6o B, ALK P LS L 2
ANEHR, pEEEH BREAFPSCER T LR, PR EERY,
Blio, 8. . WM. B, &. BAFGHHE.
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H A b BF LA EE 0. 1%-95%, £ A8 E E70. 5%-90%4 &
AL S,

AEPERLGHTEREARIEACELERALSHHRE
W BXALE RECHERLALSY, pFAEMN, T M, T8, F 4
EHMEREMN, Ak bley KERESMERBERLE. AFSHAT,
TREHRAER, PREDGERRBEE -5 FHE.

RASWFEELSNHEHOET IS Y:

FHEAM:

aldimorph, RAM K, RIM K4 L, andoprin, K & £, &5,
Ewas,

XEFR ZBX X8R FH, FHRATE XIAK, &+
BoBRE KX XEL BEL, CERBRE, TAR,

LA N, capsimycin, BB, LB K, $ B R, E4H R, carvon,
R¥E, XE, X2 8, %, ALY, 98 F,.2 8
A, clozylacon, B X, BWHI, F A8, FH R, &8 K,

R, XEE, TR=EZ%8,diclofluanid, ¥ & 8%, A&k, &
T, AR PRE, T8, HEGolk, ek sf, el MM, &% L, =
A, wEA, RO, AR, + =5 %%, $RE, &HES,

HEH A4, L+, oE%, LE R,

AR KA, RXETH, AL, 8B, #RE, HH%,
FHER, TEDGH, BR=X4, 2R =X4, RL4, TAR, {0,
ABEXE REEHAM, fEd, 2 E8, R, i, REE, 2
B XB, ZLUBRRE, LA, i AR R8T, LER, %t
R R, A, R, A,

AR 3

AKX, 48, EER,

WEL, TR, X F, KABE, B FaE8E, iodocarb, #
ek, F4 A, S+ AWK, irunanycin, BER, L¥X L E W,

AEEE 2BE, 2RATEN b ARALR, XRB4H, LA, A
B4R, B, EdhB Pk K %%,
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REGH KELEH, K&48, neferimzone, EH I, K%K, TH
Eovr oot il AR, Wl B, RAEK A4, 288, K235 E.H
dek, THA,

B, AN, REERR,

ok BBk, & & R, oxamocarb, ¥ 8 8, AL X 45 X, oxyfenthiin,

e RES REE RER,AER LT %ABE, PR
% ¥ ,polyoxorim, ¥ & X X = , % # 0, R X H, FE
B, propanosine-sodium, W%, A& HF, wH M, T8k, % 5k,
A&, S ab=k &,

quinconazole, Z AL ¥,

B fo 5L H, |

REE, hA A, W RAAE Wik, W AR, KB R, EEH,
BREE FAARR BEN, ARETRE, PEAINS FTEAS
B, bW, b8, T4, Rk, KB E B, Z5E, + 2004, &
Ak, EHBRE, XL,

g,

AEEEA CHEBEA, HEFL,

e, REEG BLH, AR

% ¥ & (Dagger G)

0K-8705,

0K-8801,

o (L, 1-=FHETX)-B-(2-FXAKE T HE)-1H-1,2,4-=%%-1-C

a-(2,4- =R EX)-P-KR-b-HE-1H-1,2,4-="-1- %,

a-(2,4-=REX)-B-FELA-a-FE-1H-1, 2, 4- = -1- L %,

oa-(5-F&-1,3-=5%-5-K)-p-[[4- (ZAFTE)-XRL]-27
X]-1H-1,2,4-=+-1- 7 8,

(5RS,6RS)-6-# % -2,2,7,7-w9 ¥ % -5-(1H-1, 2, 4- = ok -1-
x)-3-¥#,

EB)-a—- (FREFR/X)-N-FPE-2-XAX-XXL TEE,

{2-FR-1-[[[1-4-FEER-TEA]I-REA]-ZX]-mA)}-&
AP8I-FRAS,
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1-(2,4- = § F B)-2-(1H-1,2,4-=-1-X)-Z8-0-(E L ¥
x)-H,

1-(2-F X -1-F K)-1H-wt%-2,5-—#,

1-(3,5-—REX)-3-2-AH L) -2, 5-%E K _M,

1-{(=s P &) - E]-4-FR-%,

1-[[2-(2, 4= EX)-1, - AR HF-2-K)-F R ]-1H-% =,

1-[[2-U4-KFEX)-3-X A KA TLHRE]-FE]-1H-1,2,4-=

1-[1-[2-[(2, 4-=REX)-FAE]-F L ]-TH £ ]-1H-%k 4,

1-FE-5-FX-2- (XA P X)-3-& 58,

2,6 - -2-FR-A-ZRFRE-4-ZR-F A1, 3-F4-5-
oK B,

2,2~ —F -N-[1-4~-KEX)-ZE]-1-ZA3-FE-KARF
BB,

2,6-—#K-5-(FRAE)-4-FZTE-BRAKE,

2,6-—®-N-(4-Z R FEAFL)- X7 seE,

2,6~ -N-[[4-(ZRFR)-XRX]-FR]-X Vatik,

2-(2,3,3-=8-2-% %K) -2H-vo

-[(-FRLE) - L]-5-(ZHFH)-1,3, 4K =,

2-[[6-B . -4-0-(4-0-F A -Pp-D-nt o {HX)-a-D-wh ¥ H
HE]I-AX]-4-F R E-1H- %% 42, 3-d]E=-5-4,

2-RA TR,

2-8-2-(GEFPX)-X =M,

2-8/-N-(2,3-=&-1,1,3- =9 & -1H-%-4- K )-3-%T F#

2-R-N-(2,6-=FEER)-N-(FRAABRRSTL)-TBE,
2-% K ¥ & (0PP),
3,4-—FA-1-[4-(ZRFHRE)-FAT-1H-+5-2,5-—®,
3,5-— & -N-[RE[Q-FA-2-"RRA)-ARA]-PRA - X998

3-(L, 1-— 9w A-1-E &K -1H-%-2- 4%,
3-[2-(4-REE)-5-LAX-3-F-frd K ]-box,
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4-R-2-RAE-NN-ZFRX5-@-FREER)-IH-%K%-1-5%
B,

4-9 K -vgvd 56 [1, 5-al"$ =k wk-5 (4H) -#,

8-(1, I-=FRAZRA)-N-CAN-BmE-1,4-— A 5R[4.5]18%
-2-F k&,

8- R Edksimg i,

gH-Pheb—2- [ R A& X) -3 X ]-9-F B bk,

R-(I-FRLR)-3-FRA4-[QG-FEXPHA)-RK]-2,5-
oy 5 8 A,

X -1-(4~FEX)-2-(1H-1, 2, 4-=v-1-34 ) -sr i 83,

MK -4-[3-[4-(L, 1= FEAARA)- X E-2-WEAHK]-2,6-=
Rk,

[W-EXX)-mE]-RELK LS,

B8 847,

YR &AL,

1-(2,3-—&-2,2-—FA-1H-H-1-K)-1H-% =4 -5-B & 7 &,

N-(2,6-—FREXK)-N-G-FF2EEKL)-DL-HRR TS,

N-(RTBE)-N-(2,6-—PEERX)-D-BEAKT &,

N-(2,3-—§4-2BEAXE)-1-PRA-RTRFVBE,

N-(2,6-—FREXRX)-2-FTAREAN-(WE-2-AK-3-%wE)-
L8,

N-(2,6-— PR EXE)-2-FPEE-N-(wH-2-AKR-3-E9%)-
B R,

N-(-R-4-HEER)-4-FRA-3-AHEA-ER8 8,

N-(4-sr &R ¥ X)-1,4,5, 6-w9 £,-2-8v% ik,

N-(4-T X %X K)-1,4,5,6-w &2 hk,

N-(5-R2-FEEE)-2-FRE-N--AR-3-T2 R X)-L%

N-((6-F f.3L)-3-sb &) -5K & 5 7 su ik,
N-[2,2,2-=f-1-[(RT&A) -4 ]-Z 4 ]-% 7 8pk,
N-[3-R-4,5-A-(2-AHARX)-XLRE]-N-FEARX-F £ A8,
N-FEE-N-2E-DL-BREHE,
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...............

[2-(—AEAARL)-2-BERLAT-LEARALSER 0,0-=0

LR ARAESS 0-FA S-¥X 18,

1,2, 3-%HE - -T-HNER S-F &,

% [2H]-1-% 50 sewh-2, 1 (3'H) -F F 5 % ] -3-#,

FalH:

A B, R ZfTEARR. BER AFEFE. F£
., HhER. LFE. HAEER BEE. TR AREARE
€ EAH M. |

FEM/FHM/FEERN .

Mgk, CHRYERA K RAAE. REAR. XA
XA MAARFHS. FHRAALHS. TR, F38 ¥, AZ 60541,
AT, PAaE8, LEAS58. S8, =44,

BAFRFRHE. FHFTRHE. REFRHE. FZz2 5 R
##¥. baculoviruses, AR H. WO H. TER/. AHALT
B. *ZEx, X84, FHAALRAE. BREXHGSE. KEXHI®.
bioethanomethrin. A& HH. P T K. EREFHFA 43K, &%
. HEHA5%, THH. butylpyridaben

RESE. TER, LR, ZAFH. TELEHR. F€7.
chloethocarb, £ AR, R k#. #h %K. A%k AT75. 54
¥, PAHREME. chlovaporthrin, MX FkHE. WA LH&.
clocythrin, BRZ& . W%, XA, cycloprene. ZHRHH.
FERT®. RAASHE. _xg. ARASR. XBE

BRES. FAARSE, ARSBAEXFH4E., FLARSARA
XMk, ToKk 58 SEE BREh FFX. FEHEFIE.
XohE, LHSA RBET ¥ XAnH

efusilanate. emamectin., H# M H&. #AF. ZH5EE. S
FRERE., TRER. LA, X&8, #H5. H304, LER
B

KB, S8 XT4H, #¥A8, (X5 4. fenoxacrim, ¥
8. THRIHS. fenpyrad. fenpyrithrin, 558, fAXHH.
BRAF, A E. WHK. SRAPE. AXKE. ARAHS. ARk
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flutenzine. RE R P . W X L. T XA, T4 8.
fubfenprox, *k % @

kL % A

HTEBB. SAN BN A4 2455 B RE %
sok, R JEisE. TEE, FEME

HEAKBE

SHRAARDHE. RALK

LERE., X¥N&8, wELE, VYHEHS. Metharhizium
anisopliae. Metharhizium flavoviride. F4#%. ¥HH. X $
B PREBSM. EXR. T W #£XH. AEkHE. X458

kA, R k. MEkEE. WEEM,

fRR. FEN. 2

HMERFTE. SAKA TESAS LH%. BEu. 74
By, KA, RRAS[. Bk, FRMA ¥R, TAERSH. T
EERAE, REsE BRFE. RER. A5G, KRS, K. %
A RXZH. s E. %% F. pyridathion. "His.
L

ok 2k

ribavirin

XRAE, ALK, BAPHH. L ALH 105, sulfotep. RAB

FUER R BHR. 2B, R, FA5. AEKR. tRARISE. A
B, XEE. HTHS Fx%. FAER . thianethoxan.
X %M. thiatriphos. B F. ALK, XK. TAH. £
P, weHE., XX, ¥R, =48 thiazuron. #zk=,
HE R, FHMK. BFR

K. Rtk &k, ZHFR

YI 5302

AR AHE. zolaprofos

(IR-M) -[5-(FXEFR)-3-=%wp A ]-FR-3-[(Z&-2-84K&-
3R -k X)) -FE]-2,2-ZFEXARBRRE

G-XAEFA)-7X-2,2,3,3- wFAROREBE

1-[(2-8-5-E )P RAIw&-3,5~-=FA-N-#%-1,3,5-=
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%-2 (1H) - 3 B

2-(2-R-6-RFEX)-4-[4- (L, 1-=FPETCRE)EX]-4,5-—&-
e

2- (L AX)-3-+—RiE-1,4- K%

2-F-N-[[[4-(1-( X CER)-XE]-RE]-B A ]- X P8k

- -N-[[[4-2,2-=R-L,1I-—RZAX)- X K]-&%]1-%
E1-X Fsum

-FREEE-FEALTRSE

4-[4-(4-ZREFR)-4-FPERRA]-1-R-2-X & X-%

4-8-2-(1,1-=FRLR)-5-[[2-(2,6-—FE4-XAXXE
R)LEIAR]I-3QH) %% #

4- K -2-2-F-2-F AR/ X)-5-[(6-#-3-abex ) PR KE]-
3 (2H) - % ¥

4-R-5-[(6-R-3- e &) PRE]-2-(3,4-— KX KX)-3(2H) -
wik vk )

HE=4 ¥ HRIY EC-2348 # &

-EFHE-1-(L1—FRLE)-BEEATPR,

2,2~ =P E-3-(2, 4 —REKR)2-F-1-H 5% [4,5]%-3-5%-
- T8

[3-[(6-K-3 b ) PRA]-2-2 B L) -8 K

A -2- (A EPR)-20-1,3-%¥%-3(4H)-Fm

[2-{[1,6-—&-6-ER- (XA FR) 4+ 2ARIEXITAI-&
AV&%L®

N-(3,4, 4-Z R&-1-AR-3-TH L) -H &%

N-(4-REXX)-3-4-(ZRFERBE)XR]4,5-—8-4-% K-
1H-wb ok -1 - 8k

N-((2- R -5-Fed J£) 7 ]-N~F K -N"-25 k- Bk

N-F R -N- (-9 R ~2-09 55 ) -1, 2-BF AR = W Bh

N-FE-N-2-%H X1, 2-F AKX — P 8b

[2-(—FHEARA)2-ERCEI-LERBREE S 0,0- =L &

ATHEACCEERLEY, pwREMNIICH AL KA HR

106



10

15

20

25

-----

b, AAHX (DA EAARBHORAAER. EMNEAR
TORABERE FAHAARABAEHASHEE, FAPEREKLY
(diphasic fungi) (KB LB 54w & & 14 £ 87, Candida
glabrata), A K B EE, L ERAABRE WEE, b L6 hEfEd
FEABEE, pRAAREG, M RTEELRI BT EHERLBIRT
B, LRMAABHFAFEATRBTHELOALEG &, A RHENF

ERLL B TURAASABREAIACNGAMNBAXATLS
EOERAERXER, wRABRARNER, BEMN, TRESMN, HHA, TH
RN, BHFREN. ENTAFATAER, AR AETF %F,
a8, B, BREK, REFHFX., ET AR ERLS AL BKE
FHAERARRAKERCES AN, XREBRAEHEFEANLE, T
AR TREHREBH-T.

SREAANERLGPAAELAABNE, RELAF X RA,
BRETARENELHATA., AR TARHAD RS, —HFH
o es4 BEH 0.1-10,000g/ha, $£3% 10-1000g/ha. L X B2 H T
o, —RERCSHGERNEARENF#HF 0.001-50g, K& HFAF
#F 0.01-10g. AR B LYW, —BRFPALSHGEATH 0.1-
10, 000g/ha, 4 & 1-5000g/ha.

B FHEEAAPALBHNLELEN.

B & % b

L4 I-1-a-1

Fik A
A 20C % 40C, HEME Inl £ K F X P8 E (DMF) ¥4 0. 5g
W II-145% BB MANES 0. 4g R TE4E 1ol £K DMF &

07
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BoF, (RS YlE OCTH - FRHAFBIFEEEHHNRERAT.
BREABRGE, & 10nl ARXRMARRRASY, RERSWAHEBEHR 0C
Z210C, AXkEmBiEpl 2, A EdE. BHNLPARKESE
HFRABBRERBL, N —RATFE/LERLE 3: 1 ARG,
F#:0.3g (& B 1E 4 64%), 5 & 168TC.

R TFELas [-1-a-1 Ffo/REEX (-1-a) B HEF £
—~ BB ETHETHAX (I-1-a) L4 4.

&1
OH X "}

A N

B Y I-1-a

,Né(o) (I-1-a)

D m W
gEALF | VIW] X Y | 2 B A D | m[{#45°C | %

%

Flaz |H|CI|C | H |H| cCH CH; H | 2 | 112114
a3 |F|H|F | F |F| CH CH; H 2] 2 | -
T1ad |H|H | C | CI [H | -(CHp)CHOCH;(CHp)p- | H | 2 | 19 | B
las |H|H| Cl | Cl | H| (CByp-CHCH3-(CHp),- | H | 2 | 208 | B
l1-a6 [H{CIl Cl | H [H|-(CHy),CHOCH3(CHz),- | H | 2 | 230 | B
I-1-a-7 HiCli CI H | H | «(CHo»-CHOCH3-(CH)p- | H 2 130 8
1-a8 |Cl|H| H |CF3 | H | CH),-CHOCH;(CHg)y- | H | 2 | 149 | B
1129 |H|H| Cl [ CI | H |«CHp)p-CHOCHs(CHy),-] H | 2 | 173 | B
Fl-a10 | H|Cl| C | H | H| «CH),-CHCH3<CHz),- |CH3| 2 | 250. | B
I-l-asit {H|H{|{ H | C |H H | 2

H 182 -
Oron

1=z |H | H [NOy| H | H H H | 2 |MS/ESI
Oron| " | i

{100 %)
I-i-a-13 H{H H Cl H H H 2 | 169170
CI—QCH;—

a4 |H|H|NO;| H [R o H | 2 [MS-ESI| -
_ CiOCH; M 379
(100 %)
l-a15 |H|H| Cl| Cl |H|  ~<(CHyph-0{CHyh- H | 2 | 220
[-1-a-16 |H|H | Cl i Cl | H -CH4-0-(CH5)4 H 2 189
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%a&H 1-1-b-1

cl 7

4 %4 0. 23g(0. 59mmol) 4§ £ # 4 I-1-a-9 4B M A %] 2nl £
5 KZ—RFKEF, LS wA 0.068(0.5%9mmol) #§ = T B FE & A
0.065g (0. 59mmol) ¥ B TH# A% Inl R K_EFRER. ¥ R4Y
HBARFEAFAAXREZER A_AFTRBEAA, FES AU AT
A MgSO, FRFRG, HE LKA WREERENAAREE. B
RE % B AR AEE R T TR
10 F#:0.135g (G2 1A4) 49.5%), ¥ 5:112TC,
EMT LM I-1-b-1 FEHETH X (I-1-b) Fo (I-1-c) 4

{I-1-c)

15

109



QbS] -HCHD)-0-U(HD)| 0] 0f H| UHO)HI-*HD - H{ O] 1] H{ H| t9ii

Je091 |  -CHD)-0-*(HI)| Ol O| H SHD - H{ 190 1] H| H| %11

Qa1 “(HI)»-0-HD-| 0} O] H| H*HO)FHO-*HD - H{ 191 1] "] H| zo4
Woo

b2l | ro—dtor— | 0| o} B YEHD)-HO-tHO - H|{ D] 12{ H{_H} 11

DoSPIl  -YCHO)-O-TCHO)! -i -l H - QHO)XHO| H[ 12 1] HI H| a1

0,021 -£(H0)-0-fHo-| -] -l H - “CuoXHol H| 10! 1] H| H| zqI
b T igele}

Dol ﬂmon:waoT | ~| H - WEHO)XHY K 1] 1D H| HI 1911

Do ¥H g vinl 1 a Pz il Zl AL X[ M| A Ewex
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10

15

FH I-1-i-1

# sk M—B

40CTF, ¥ &% T 50l XK DMF 45 5. 5g L4 XVIII-14L4%
ERAE SgRTEHAE 30nl 2K DMF ¥, 5 24HE 60CTH
H2 bW . REEBEEMNFAARERE &%, FHEHZE 200m] 20%
BT, BAEHITR. ALY RAAREELEL, AR/ TR/
LETLE 5:34HAA.
EAE2 3g(H A 42%), & 5 175C.
LkH 1-1-i-2

7 i N-a

%0.51g4.4-% (I-1-i-1) 5 0. 15g B £ F= 0. 2g & & 57 % 20m]
EARFEZERMEE0C, FALIFEEEFLEEREIR, BEES
BEMNAKHAADARRE ELIL, EA_RTR/LBRLE 5:3 #
H R,
JEE:0.35g (B 1E6) 61%), 85 5 196C.

13
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Fa&p [-1-1-3

CF,

A0

0CTF, 3% 0.35g 4% (I-1-i-1) % 30ml £ Kvg &= (THF) %
RiEF AL 0. 04g 844 (60%) % 10nl LK THF RéHf. RE
A 20CT,ZFmA 0. 1g LBE, RERKRSHE 20CTHHA, &
BRECLHERRBREER, POHFERSDEARSFIFA_LTFRBE,
BB TRFRB. o RNaRE#F4L, ER_AFPR/CRT
& 314 R348,
FE:.0,.30g (4 L6 99%), & 5 142TC,
£k p] 1-1-1-4

HC  NH, NO

2
o

BAW 1 4g 4% XVIII-1'-9) A 100nl ZHT. BREMWA
0.93g FA#F 1. 02g KR, WRAYD A MM 22 00, Rk E
WL, RBERFFRALDRR/ ARHH, B2 E S 7%,

FEL 1g(B R4 59%), B & 190TC.,

@ F s (1-1-i-1) £ (I-1-i- F/RME X I-1-1) 445

BREFTEG—BHEBRETHETAX (I-1-1) %4
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seds
TE
»
.
TEL

R‘-‘ R1o
/
N X \'2
A
87 N Y [-1-i
/N\ (I-1-1)
% | VIW{X] v |zZ]| B A D m|RY| RIO ;s
--i-5 [CF3 [H [ H | CI | H |CH3|CH;3 H 2| H H 173
l-l-i6 | H | C1| Cl| CF3 | H |CH3 | CH;3 H 2| H H
7] H TH Q] o |H|CH;|CH; H 2 H H 228
I-1-i8 | H [H|c| o |H|CH;|CH; H 2 [ H | co-CHy | 230
I-1--9 ] H |H|Cl] c |H|cHy[cHz| CH;cO0- 2 | H H  |>250
o] H TH{H[OCR; [ H 2 H

CH; | CH3 H 182
O

i-l-i-t1{ H {H | H[OCFy | H {CHy | CHy CI-O-CH 2| H H 185
T

l-1-i-12[NO; [ H[H| H | H |[CHy|CH;y 2 | H H |18
cs—< }-cu

M--130 H [H|H} F | H|{CH;|CH;s @_c 2| H H 162
Hy—~

Z#H 11-1

O
H,C I«
'-73
H;)i 0/ ¥Om
(9 OCH,

C

BAHS Mg RAF TR PABY AR A MA 50n] £AwE %
% (THF) . A 5. 6nl = LB JG, % o A 2.6g E#E 10ml £ K
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15

THF #8 2, 4- A F A ZBA, F W REDAELZETEHF 1 PN, F
BERAHMA200m] INE& TR TRMBE, FHRH TR},
RBBEN. HEPWRAREREELL, EALRLE/ETR 2:14H
B4R,

JEE:0.68g (FEH{E45 24%), B % :84TC,

EEp 11-2

H,C—0

EE2TF, A4 0.04g(0. 94mmol) #5 &, 444 (60%) A 2ml £ K
—PEAPEBET, ARMACERT Inl EX_FEAFTHREPH
0.37g(0.94mmol) %) 1-[[[(2,6-—REXL)TEIHBE]-AE]-4-
PERALRERTE. REOWATETHEH 10584, REREB A
0.2g(l. 4lmmol) ¥ P 2, F W RS PAEZERTHHA IR, ¥RLD
MARAKFPHFRARIERAYRZBERE, AEHBAELEBARILEETA
b 2.

FF%:0.325g (#1449 84. 8%)
B.%5:100C,

EM T XA II-1 4o [I-2 Fo /BB (IDREH P &7

B —ARREHEHNSTHNX (DS

114



- 6] *HO| T| H ~L(CHOJO-CHO" H| 1D 10 H H Te-11
: ocf| EHO[ [ H - {(CHO}FO-A{CHD)- H{D 10 H H Tzl
Lﬁv@ls
- ovi-tbi| EtHO| | R H H| 1D | H H H 0zl
<)
- 6] tHO| | H H H| H |%N]| 1 H 61°11
Ay
. 901 fmo| | H H H|{O | H H| H 8811
- o0 11y Navasn| o] | n .,zu.@nu H H{H {%N|H | H L1l
] 6Zf| tRO| ¢| H| -HCHO)I*HCOOHO-Y{*HD)- H] D ) H ] oI
] ] wHO)] T H ~C{CHD)FYHOOHD-¢(CHO)- H]WD] H H 10 38T
7] $61| tHO| T| H ~HIRSYTHOHD HCHO)- H| D ) H H ¥~
] tet{ WOl T H ~S{CHY)THEDOHI-S(CHO)F H| D ) H H ANT
] 0l ol Tl H LR YHOORD-L{CHD) H| H 1D 10 H (AT
[} t01] YHOY ] H -C{CHOCHOHI-{CHD)- H] 1D 10 H H 11-1]
1] zo1] YHD| ] H -C{CHD)YHOOHD-C{CHD ) H| 10 H H IR
- 16 HO{ Z{ H YHD 57Te) H| 3 d E} d 61
- sg}] tHO) z] H tHO tHo H| D H H | YO 8-l
- 95} HOY] I H tHO LHD H| H H H 4 BT
- ts] *HO{ T| H YHO tHO Hi 4 H H H 0~i}
- tHO] Il H ‘HO HO H] H WO | H H s-11
- 9 *HO| Z{ H tHO *HO H| H d H H il
- St} HO{ Z| H tHO LtHO H{ H o) ] H €1l
YA Do ¥H | Wi d \Z ] zZ] A X M A I LE
A M
.__,o_m, a
N N s
() t ¥

P15



D081 fHD| 2 H LEHO)-O- W)Y 4] ) ) 4| H 8Z-11
D.01Z] EHO| 2 H <S> O-1CHD)-| 1O H{ H! H| 1D Lz
Do8F1| FHD| ¢ H -“Cuo)0- CHD)>-{ 1D H| H| H[ © 97-11
.59 tHO! 2 H{-CCHD)>EHI0HDCCHO)-| 1D Bl H{ H| ID ST
D.501] 'HOl 2 H{-WCHO)-tHOOBD-C CHD)-| 4] gl @]l Hl w el
D6C1] *HO] 7] ' H -(H0)-0-(*Ho)-| 4| @) @] Hl H £2-1
Do¥H| Y] wW a v g] Z Al XTI M| Al $wwus
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T4 XVIII-1'-1

A% 1.7g 2-8 A -F T HimA 40nl £ K v 5=k (THF) P.
A 2.80l LR, RAEEOCTEEMALERT 10ml LK THF §
4 5g - APEFASBKA. HREGMWE20CTHRHELIN, RE
WA 200n] IN S FHR, TRERDFAEZLFEN. #e
MR G AL, EACR/LRTE 73460 AZ M.

FE6 1g(=#leh 99%), B .%:107C.
EF E#HH) (XVIII-1'-1) Fo /S ARAE 5T X XVIIT-1) 4L 53 4

HEFEH—BEBEHET AL 8-
£ 4
A B
)4 X Vv
NC ';4 —8(0),,
D Y (XVIL-1*)
w z
EENE VW] X | Y Z] B A | D m| BaC
XV | H |H] O | & | B | Ch; [ ¢l | H 12| 13
XVII-TS | H |Ci] € |Gl | H | CH; | CH; | R 2] 73
XVIT | R JH|Cl | H | H [ CH; [ cF L H |2
XVILTS |CF |H| H | € | A | CH; | CH3 | H |2
XVIi6 | H [H| ¢ | & | & <CHyps | H |2
XV | R (Gl & | |0 | H] s THZ] 18
XVIT-T-8 H[ H JOCF| H | Ch; | CH; | H 12| 1%
XVIlT9 {NO; |H| B | H | H | CH; | CH; | H [ 2] 13
XVII-T-10 | H [H] H | F [H|CH | CH; [H 2] O
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%34 1-2-a-1

H C
H,C
H,C N Cl

e

& o

# % B
# &35 0. 73g (18. 2mmol) # £,4L. 44 (60%) A 4ml R K —FEF
BEY, e WAEHE 0OCHEEH M £3%M (I11-1) &85
3.1g(9. lmmol) #§ 2-{[ (2, 4-—RF X )HBE AL} 2- YA AR ¥
Bog oml AARA_FETEBREER. FRA4VETETRIEA RE
MEFAL AXERBAFA_RTRALIPBRE. IRARKRETER
RpFRE, REHehkegisdHh I-2-a-1.
FR2g(HEMA TI%)

IH-NMR (400 MHz. CDCl);: & = 165, 5, 6H (2 x CH;); 7.49, dd, 1H; 7.3, dd, 1H;
7.81,d, 1H; 12.6, bs, 1H;

EM T E#AH [-2-a-1 P/ABRESFX ((-2-a) > HE& 5+
BB EHETHX (1-2-a) 4%
%5

B—Y N y (@29
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RAHE [V X Y [Z |A B m [g&°C
1-2-a-2 H H |H |[CF3 |H |CH; CHj 2190
[2-a3 [NO> |H |H |H [H [CH; CH; 2 |83
224 |R |0 |F |CF; [W |CH; cH; D
1225 |F__|F |F |F_|H |CH; CHj 2 |
1-2-2-6 |CF; |H |H |C1 |H |CH; CH; 2 |
I2-a7 |H __|Cl |Ct |[H |H |CH; CHj 2 (200
I-2-a-8 [H Ct [CI {H [-(CH7)-CHOCH3-(CH2)2- |2 {3
1-2.2-6° |H |H [CI |CT [H [«(CH2)1-CHCH3-(CHz)- 3 g
2210 [H|H [CI[CT |H [-(CHan-CHOGHs-CH)- |2 | &
I-2-a-11 |H__ [Cl |CI |H |H |-(CH3)»-CHCH3-(CHq)s- T
[-2-a-12 [H |[Cl |CI [H [H [-(CH2)2-CHOCH3-(CH2)2- [2 [248

E#H 1-2-i-1

0—S0,

BN 4g A B XVIII-2'-1 M £ 25n] SLAFF. A 0.24g =
RERF+—-BH DB E, RS MZE 32C. RASRTESY
BHTIH, RERERAY. AL ESITYE/—FRind,
R B 5 F 5.

3. 6g (440 90%), B & 201C.

EMRT REH [-2-1-1 o/EREFX (1-2-1) 208 55 %

B —RBEHEHNETH X ((-2-1)4 2%
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B RN Y (1-2-1)

°C
[-241-2 | CF;5 H H H H | CH; | CHj H H 181
[.2-3.3 H H H {OCFy| H CH; | CH; 126
1-2-i-4 | NO» H H H H | CH; | CH; H H 186
¢+ m=2 .

gRME| V w X Y Z | A B R | RIG |
|
1

jo
jam

L&H 111-1

Ci Ci

£ OCTF, H 4% 1.24g(10.5mmol) 8 2-B A B TR FTHEME
lml =¥, 5 $ KRV EmA 3g(11. 5nmol) 49 2, 4- = H F A5
B FREGVWRFALSCHERAT 22X, REHE T o0gkt, A
10.5g RAR, APARTARBRERAY, A AAKE T RS
K EXG, K HKioH 1111,
F£ & :3.22g (R 1549 81. 6%)
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'H-NMR (400 MHz. CDCly): & = 1.7, 5, 6H (2 x CH3); 3.75, 5, 3H (OCHj); 4.67, s,
2H (CH,); 7.28. dd, 1H: 7.5, m, 2H;

EMFEEA I1I-1 f/IBRESX ((IDARESIRE 7 EHG—
BEREBEPETHX JLID4ED.

A7
Z
12
y SO ;),OXCOZR an
A" B
X
s#HE| V (W[ XY [Z A B m({ RI<[gse°C
Iii-2 H| H |[CF|H CH, CH; 2 | CHy | #
-3 [NO, |H{ H| H]H CHj CHj 2 | CHy | #
HI-4 H|] F |CF3]H CHj CHj 2 | CHy [ @&
111-5 F |[F|] F | F |H CH; CH3 2| CH;y | &
-6 | CF; [H| H | CI { H CH; CH3 2 CH; [
-7 H |[CljCt{ H [H CH, CHy 21 CHy | 97.5
-8 H [H] Ci | Cl | H| «(CHy);-CHOCH3-(CHa); | 2 |CoHs|
-9 H [H]CI| Ci | H] -(CHp);-CHCH3-(CHy); | 2 [CaHs
10 | H [H| CI' | Cl [ H | «(CHp);-CHOCaH5-(CHa)y | 2 | CoHg |
Mm-11 | A [CI| CI | B [H] «(CH-CHCH3(CHa)y | 2 [CoRHs| #
M-12 [ H [CI] O | H [H] «(CH);-CHOCH3-(CHp); | 2 [CoHs| 99

F A4 XVIII-2/-1

et O
H,C” ~0—s6,

B 4.48g2-B AR THME 1200l H K FRYy,H 5 7. 2¢g
ZLERS, BREAOCTERBNMA 10g .- A FABABREFEETET
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HREGHBHF 6. REEERERAKRTH OB A, FBH
W, HAREEALRAXM EATE/E10:1 %A AF48.
FH 5. 1g(H I {H6h 37%), &5 68T

T £ XVIII-2'-1 Fo/ AR 2T X XVITI-2') 4623 4] %
FEH—BREHRERET AN XVIII-2) 4%,

%8
yA W
O. _CN
/
Y sy X (XVIiL-2)
A" B
X
TkHE \ W X Y Z A B .t °C
XVill-22 | CFj H H H CH; | CHj 63
XVIIl-2-3 H H H | OCF; H CH; | CH;s 68
XVID-24 | NOj H H H CH; | CH; 35
£ m=2
£ 1-3-a-1
HO CH,
S
VAN
o7 No CH,
#iEC

A Su4F 0.81g(20. 2mmol) 15 H AL (60%) M £ 5ml K- F LW
BBk P, B M AL A 3. 2g(9. 63mmol) 89 2-1[ (2,4, 6-= F R L X&)~
FTRIGBEA-APTRPES D]l AXA—FLAPREXE. B240%
AZETRFLR, REMAKKE M EBR&RAC, H5E 5 EA, A
AP RFRNEMNABGRE, REETE T T3,

FE:3g (X F)
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1 8:220-225TC
EB T &M 1-3-a-1 /IR ERSX (I-3-a) RSB HEF &

[ RY
[T
L]

-
nle

6 — ARG T FH K (-3-a) &%,

£9
HO X 1Y
A
' 3 Y [-3-a
Q' S(0),,
W Z

kML | V | W X Y Z A Qt m | 85 °C
i3-a2 | H | H| Cl | -O-CHy-O- | -CH=CH-CH=CH- | 2 [ 210214
323 | H [H | C | CI | H | -CH=CHCH=CH- | 2 | 152157
324 | H | H ]| C |CAFy| Cl | -CH=CH-CH=CH- | 2 | 171-182
35 | H | H | CHy | CH; | CH; | -CH=CH-CH=CH- | 2 | 119-182
526 | H | H| F | CF; | A | -CH=CH-CB=CH- | 2 | 109-112
13-a-7 | CHy [CH3| CH; | CH3 | H | -CH=CH-CH=CH- | 2 | 143-145
328 | H | H|CH; | CH; | H | -CH=CH-CH=CH- | 2 188

349 | H | H | Br | CH; | Br | -CH=CH-CH=CH- | 2 | 204-208
[3a-10 | Br |CH3| CH; | CH; | H | -CH=CH-CH=CH- | 2 | 160-163
[3-a-11 H | C | CI | CI | -CH=CH-CH=CH- | 2 178

i3-2-15 H | CH; | H | CH; | -CH=CACH=CH- | Z | 178

13-2-16 H | CH; |OCH; | CH; | -CH=CH-CH=CH- | 2 177

5217 | ¥£ | H | CH; | H } H | -CH=CH-CH=CH- | 2 204

13- H | W [OCH;| CI | Br | CH=CH-CH=CH- | 2 9%
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asas

......

zams| v | W| X [ Y | 2 A Q! m | s °C
1-3-a2-20 H H | CF3 Cl H -CH=CH-CH=CH- 2 184
5a31 T H | ° | CF; | CF; | W | -CH=CH-CH=CH- | 2 Ty
{-3-a-22 | CI H F F Cl -CH=CH-CH=CH- .| 2

3233 | H |CH;| CH; | CH; | H “(CHy)s- T 112
[5a24 | H |CI | C | H | H <CHp)s- 2 1%
Ge3s] €l |G| A | H | H CHy)- 7157
3226 H |H | O | C | R ~(CHy)3- 7| 180
1-3-a-27| H H |OCH;3| CH; | Cl -(CHp)s- 2 116
(5229 | H [CHy| CHy | CH; [ A | (CHCCHpCHy | 2| 137

Lk p I-3-i-1

(4

A\
o \o cl

B hHO0.52g E4044 (60%) m % 8ml £k =P PaA: P, kisA
RERBIMACERT 8l AKXK-—FTEAFEE T 4.2¢ LH4
XVIII-3'-1 &%, ¥RGWAZTETHRFIR, FHEMARLK

v, AALAR YA, RERHRELAKF TR F5:4. 200 2R
& 100%), & % 242-245C.

EM T EAM [-3-i-1 $& b LEH 1-3-1-2 LW, BEH
268-270T.
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x4 1V-1

#5544 2.92(9. 65mmol) #5 2-[[(2,4,6-= FRERX) P X ]HK]
XFHRFPEME 00l % CHCL, ¥, 9 3 AHFERY EMA
6.66g(19. 3mmol) M KT X P& (F0%KE). ¥RASVAETRTHRHE
SRR TE, FERE 0.50] PARRSIFATRTHES 1 4
B. 5 50ml 464 NaHCO, B 24+ EX R THRHIF 30 04. 28K
AR CHLCLWER K, RERLSHF AN TIRIFKRS.
F#-.3.3g(E®), & 5:132-136TC.

EpFEAEH IV-1 Fo/RREFX(IVI)HEBRETEO—K
HREHET X V) iLe-4:
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(V)
& V | W] X Y z A Q! m!| RIZ |3 °C
HE |
V-2 | H | H [ Cl [.CHy-O-CHo- -CR=CH-CH=CH- 2 { CH3 | 148-154
V3 | H H | a | d H -CH=CH-CH=CH- 3| CH; | 69-71
V4 | H [ H | C [CHF;| Qi -CH=CH-CH=CH- 2 | CHy [ 114119
V-5 | R H | CHy | CH3 | CHj3 -CH=~CH-CH=CH- 3| CH3 |
V-6 | H H| F | CF; | H -CH=CH-CH=CF- 2 | CH; | 99-103
[IV-7 | CH; {CH;| CHy | CH3 -CH=CH-CH=CH- 2 [ CH; |
iv8 { H ( H | CHy | CH; | H .CH=CH-CH=CH- 27 CH; | #
V-9 H [ Br | CH; | Br -CH=CH-CH=CH- 2 | CH; | 160-163
IV-16] Br |[CH;| CH3 [ CHy | H -CH=CH-CH=CH- 2 | CH3 | 137-138
W-it] H | H ] Cl | C Cli -CH=CH-CH=CH- 2 | CH3 | 160-165
-5 H H | CHy | H | CH; -CH=CH-CH=CH- 2 | CH3 | 164168
Iv-16 H | CH; |OCH; | CH; -CH=~CH-CH=CH- 2 [ CHy | 154137
V7| %% | H [ CH3 | H H -CH=CH-CH=CH- 2| CHy i LI3-I13
V1S H | H F Cl [ Br -CH=CH-CH=CH- 2| CHy | 136-139
V200 H | H | CFy | Cl H -CH=CH-CH=CH- 2 | CH; | 1I5-13
vzl H | CF3 | CF; | H -CH=CH-CH=CH- 2 | CH; 94
W2 ¢t | H| F F Ci -CH=CH-CH=CH- 2 | CRy [ 168-170
V231 H [CHy[ CHy [ CHy [ H «(CHb)3~ 2 | CHj 145
V24| H | C | H H {(CHa)3- 2 | CHy prs
v-2z3| A a H H H ~(CHz)3- 2 [ Chiy h
[v-26 H H Ci Ci H -(CH» )3~ 2 | CH; s
IV-27 H H | OCH; | CH; Cl -(CH3)3- 2| CH; @
IV-29] K | CHy ) CHy | CHj H 1 {(CH2)2-C(CH3) 3-CHa- | 2 | CH; 163
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%364 XXXI-1

H,C CH,

# 0.864g(16mmol) &) PHAXMA 150l HAKRTE T, WA
2,52g (16mmol) 9 RR AWM B T &, REBIREH A 2. 53g (15mmol)
M2L46-ZFEAFEAR. HRAVETETRHESR, AR ALEAR
S REREHHAER, AREABNARERAETE P TR,
FH:2.98g ({4 66.1%), & 5 :115-118T

KT £HEH XXXI-1 Fo/RRERFX QXD LB HEF E8
—RHERERETH X XXX 444

Vo o
. COR™
Y S
(XXXT)
A
W

4 11
FRHEF| v W X v oz A Q! RI12Z jgx oC
XxXxXi3 | A H Cl | -0<Clia-0- | -CH-CH-CH=CH. | CHs | 120-133
XXXI5 | W H ) ST 11 | -CH=CH-CH=CH- | CH3; [T11-113
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.
X R
[N

.

XaAT | Vv w X Y rA A Q! RIZ g% °C
XXXI-4 H H Ct CHFy | CI | -CH=CH-CH=CH- | CHj; {126-129
XXX©5 | H H CH; | CH; |CHj| -CH=CH-CH=CH- | CH; |103-106
XXXI-6 | H H F CF3 -CH=CH-CH=CH- | CH; |1i2-1Is
XXXI-7 | CH3 | CH3 | CHy | CH; CH=CH-CH=CH. | CH3 |131-134
XXXI-8 H H CHy | CH; | H | -CH=CH-CH=CH- | CH;j 79
XXXi-9 H H Br CH; Br | -CH=CH-CH=CH- CHj 143
XXXIl-101 Br CHj CHy CHy H -CH=CH-CH=CH- CHj 125
XXXI-11 H H F Ci 8r | -CH=CH-CH~CH- CHj 106
XXXI12] R H CFy Q1 | H | CA=CH-CH-CH- | CH; | 82-83
XXXi-I3] H H | CFy | CF; -CH=CH-CH=CH- | CHj; |{108-111
XXXI-14 Cl H F F Cl -CH=CH-CH=CH- CH; 132-135
XXX1-15 H H Cl a ¢l -CH=CH-CH=CH- CH3 148
XXXI-19 H H CH; H CH3 | -CH=CH-CH=CH- CH; | 135-139
XXX1-20 H H CHj OCHj; ' CH3 ! -CH=CH-CH=CH- CH3 [143-146
XXXI-21 | Phenyt H CHj R H -CH=CH-CH=CH- CH; b
£ H) XVITI-3'-1
// N
Cl
o=

HAH 4. Tg &b XXXNVI-1 A% ME OOnl —ETFPHET, KE
AERTMALIL g MATETR. $ROWRITA, BAE LR
®FHEELE 0.5m] FARAA, RERHE 1 DH. A 500 B
MANBR, RERRECUA_ETRBBEFH L, FTFRBRI A%
. HEVAFAERE A B R B RES.

JFE 4. 9g (M {hie) 94%), B 4 5 187-1897C .

KM KB XVITI-3'-1 W& ET EHH XVIIT-3-2 4%, 5
&4 190-193T.
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% 364 XXXVI-1

4 44 0. 8g A 1L44 (60%) w £ 10m]l £ AK =P 5 F 8B (DMF) P,
EOCT,#FMmA 3.86g 2,6-—fFHHAEK 10ml £ K DMF % i&.
30 045, A OCTHBMA 2.42¢ 2-AF W, WREVAETRTHR
BAR REHREHMARTHABEARE KEAFAHERE, FABE
5 I T %

FE4.80g(H {0 83%), B 54 111C,

R EAM XXXVI-1 6 5 R & RF E£4EH) XXXVI-2, 5 .55 146

T,
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% 34 XXXI-23

H,C CH,

3 1. 42g (10mmol) ¥ X R B KR P &, 2¢ (12mmol) & 2, 4,6-=F
5 E¥FAAEF19g(10mmol) st FEHAR KA P 20ml ZRESH
EEBTFTHRHETER. #ROUBARTHHEREEL, AAPER
AHEMABREFEZRT TR
F&:0.914g (R {H 45 31.5%), B 5 %5 139C.
T EEM XXXI-23 /R BRBEAX XXXD S B P45 %
10 (EBRFEH2) O—HBEMREFHETHX XXXD 4%

X Q,
12
Y, s I COzR
(XXX
A
Y w
Z

A 12
zENE |V | w X Y z A o} RP? | g3 oC
I
XxXxi24 ] C Cl H H <(CH)3- CHy | 132
XXX O a H A H S(CHa)5- TH; |
XXX1-26 | H H Ci G H oY {CHa)3- CHy | 139
15 !
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20

25

xHME | V) W X Y z A Q! RIZ & eC
X3 | A | W JOcH;| CHy | € “(CHa)3- Ch; | #
XXX139 | H| CH; |CHy | CH; | H {CHa)y- Cofis |
XXXi30 [ H | CH; |CHj | CH3 | W | ACH2);-CICH3)3-CHy- | CH3 | &7
B %A
LR A
ERHER
A 1TEFHN )5 5y

fL46 M 1 €246 REEARL B8

ANEESHERLLSPHAMN K 1 EEHFTRLEGIEEEE
BEMNPLLHNRS, FRSARLHNOKRFERED ZMTRE.

{45 (Oryza sativa) A EXREHERLSHHMNFH
FREN ARG LEZHAZETHANGEETH BR.

B—BRXENEG, BRFREES 100%& A A TREF
7o 0% HZ A vk ¥k 5 2.

ARXEBE, FloMsFdadl-1-a-1h1-1-a-11 L5 EEA
6 XGE, A0 1% EFRLSHRBEGHEAT, £33 100%.

34 B

K8

piE TETHHN — Pk sk

L4t ) - 1 EF0e RFERARL -8

HRNEGEESHERSHPHN K 1 TEHERLE S LES
GEMNPAALHNRS, FASHALUNGKRERREH ENERE.

¥ £ ¥ (Brassica oleracea) 2 A EREHERILSHH
My TLEFEELZARBRY KA EHTHBHA.

E—BAZHERE, M F ERS 100%EARASH EHF
o 0NEARAY RIEFR.

AEBT, Pt & L0 -1-i-SHEWARRBTRE, R
0. 1% FHALLSWMEEGHALT, R %% 100%.
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% %4 C
AR/ RPR
& A 100 £ 248 % 5
FLAL ) - 1900 £ 249 Ll
ANEELHEFRALEG RN B 1L EXHERLE S5 LR E
BENRS, FRTHABERGHERERE.
BERXRFTHMERAEER LS BHANREABEREIRAETNS
mAAL STHEALE, WAL 100 kP ERFPELINIBESH
EHEADER. BRABALOS LB ERBEGSREAH L.
AREET, Pt Lae 1-2-i-32HERRATEE, &4
0. 1% E AL WRESHFAT, LA B R A 95%.
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