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Erfindungsanspruch:
1. Herbizide und wachstumsregulierende Mittel, gekennzeichnet dadurch, daf? sie Verbindungen der Formel |

Py

R

in welcher
A
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C-R%oderN
C—Cas-Alkyl; :
C—Ceg-Alkyl, C;—Cs—Cycloalkyl, C,—Cs—Alkenyl, C,—C,—Alkinyl, Phenyl oder Benzyl;
zusammen mitdem Kohlenstoffatom, an dem sie gebunden sind, eine gegebenenfalls durch ~CHj substituierte
Cs—-Ce—Spiro—cycloalkylgruppe;
unabhéngig voneinander Wasserstoff, C1—Cs—
Alkyl, C4~Cs—Alkoxy, C1—Cs—Alkoxycarbonyl, Halogen, Nitro, Cyano, Phenoxy oder Phenyl, das gegebenenfalls
mit C4~C4~Alkyl-, C;—~C,—Alkoxy oder Halogen substituiert ist, wobei jeweils zwei zueinander orthosténdige
Reste R, R? R3 oder R* gemeinsam die Gruppierung —CH=CH-CH=CH- bilden kénnen; oder (C,~C,) Halogen-
alkyl, insbesondere CF3;
Wasserstoff, Ci—C,—Alkyl;
Wasserstoff, C1—C;,—Alkyl, welches gegebenenfalls bis zu zweimal, vorzugsweise jedoch einfach mit C,—Cy—
Alkoxy, (C1—C4)—-Alkoxyethoxy, C;~Ce—Cycloalkyl, Benzyloxy, Phenyl, Tolyl, Halogenphenyl, Halogen, Cyano,
Hydroxyl, (C;—C,)-Alkoxycarbonyl, Oxiranyl, Tetrahydrofuryl, (Ci~C4)~Alkylamino, (C1—C4)-Dialkylamino,
C—C4~Alkylthio, Triazolyl, Imidazolyl oder die Gruppierungen ; ("3 s substituiertist; C;—Cs—Alkenyl,
‘~CNR'R

CsCs~Alkadienyl, Cs~Ce—Halogenalkenyl, C:~Cg—Cycloalkyl, Cs und Cs~Cycloalkenyl, Cs~Cg~Alkinyl; Phenyl,
welches gegebenenfalls mit bis zu zwei C,—Cs—Alky!~, Nitro—, C;~C4—Alkoxycarbonyl—, Halogen—oder
Methoxygruppen substituiert sein kann; C,—Cg—Alkoxycarbonyl, Phenoxycarbonyl, Halogenphenoxycarbonyl,
C—Cs-Alkylsulfonyl, Trihalogenmethylsulfonyl, Benzolsulfonyl, Halogenbenzolsulfonyl, Toluolsuifonyl, die
Gruppierung

O B

-5—NR7R80der—%—R9;

Wasserstoff, Ci~Cs~Alkyl;

Wasserstoff, Ci—Cg—Alkyl, Cs-Ce—Alkenyl, Phenyl, Halogenphenyl, Methylphenyl oder

gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- oder 6gliedrigen Ring, in dem ein Kohlenstoffatom durch Sauer-
stoff oder Stickstoff ersetzt sein kann und der gegebenenfails mit bis zu zwei Methylgruppen substituiert ist;
{C4—C42)-Alkyl, gegebenenfalls ein- bis dreifach substituiert durch Fluor, Chlor, Brom und/oder einfach substi-
tuiert durch (C,—Cq4)-Alkoxy, (C1~C4)—-Alkoxycarbonyl, (C;~C4)—Alkylthio, Phenyl oder Phenoxy, wobei beide
gegebenenfalls bis zu dreifach durch Halogen, (C,—C,)-Alkyl, NO,, CF; oder (C,~C,)-Alkoxy substituiert sein
konnen; (C—Cs)—-Alkenyl, (Cs~Cg)—-Halogenalkenyl, (C;~Cg)-Alkinyl oder Phenyl, welches ein- bis zweimal durch
F, Cl, Br, CF3, {C,—C4)Alkyl und/oder (C;—C4)Alkoxy substituiert sein kann-bedeuten, sowie deren optische
Isomeren und (fir den Fall, da Aflr N steht) ihre Saureadditionssalze und N-Oxide

neben Verdiinnungs- oder Inertstoffen und/oder Netzmitteln enthalten.

2. Verfahren zur Bekdmpfung von unerwiinschten Pflanzen bzw. zur Wachstumsregulierung, gekennzeichnet dadurch, da man
eine wirksame Menge einer Verbindung gemaf Punkt 1 auf die zu behandelnde Anbauflache bzw. die zu behandelnden
Pflanzen aufbringt.

Anwendungsgebiet der Erfindung

Die Erfindung betrifft Herbizide und wachstumsregulierende Mittel mit einem Gehalt an Indoi-Derivaten fiir die Anwendung in
der Landwirtschaft.

Charakteristik der bekannten technischen Lésungen

Aus den DE-OS 2700270 und 3121736 sind bereits Imidazolodione bzw. Imidazolo-pyrrolo—pyridin—dione mit herbizider
Wirksamkeit bekannt. '

Ziel der Erfindung
Ziel der Erfindung ist die Bereitstellung neuer Mittel mit verbesserter herbizider und wachstumsregulierender Wirkung.

Darlegung des Wesens der Erfindung

Der Erfindung liegt die Aufgabe zugrunde, neue Indol-Derivate mit starker herbizider und wachstumsregulierender Wirkung
aufzufinden, die als Wirkstoff in Herbiziden und wachstumsregulierenden Mitteln geeignet sind.
ErfindungsgemaR werden in den neuen Herbiziden und wachstumsregulierenden Mitteln als Wirkstoff Isoindolverbindungen
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angewandt,
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Cr—Ca-Alkyl:

Cy—Cs-Alkyl, C3-Cs—Cycloalkyl, C,~Cs~Alkenyl, Cz-C4—AIkmy| Phenyl oder Benzyl;

zusammen mit dem Kohlenstoffatom, an dem sie gebunden sind, eine gegebenenfalls durch ~CHj substltunerte
CsCsSpirocycloalkylgruppe;

unabhéngig voneinander Wasserstoff, C;—C4-Alkyl,

Cy~Cs-Alkoxy, C—Cs—Alkoxycarbonyl, Halogen, Nitro, Cyano, Phenoxy oder Phenyl das gegebenenfalls mit
Ci~C4-Alkyl, C,~C,~Alkoxy oder Halogen substituiert ist, wobei jeweils zwei zueinander orthostandige Reste
R', R?, R® oder R* gemeinsam die Gruppierung ~CH=CH-CH=CH- bilden kénnen; oder (C;~C,)- Halogenalkyl
insbesondere CF3;

Wasserstoff, C,—C,~Alkyl; ,
Wasserstoff, C,—Ci-Alkyl, welches gegebenentfalls bis zu zweimal, vorzugsweise jedoch einfach mit C;—C,~
Alkoxy, {C1~C4)-Alkoxyethoxy, Cs~Ce—Cycloalkyl, Benzyloxy, Phenyl, Tolyl, Halogenphenyl, Halogen, Cyano,
Hydroxyl, (C1—Cq4)-Alkoxycarbonyl, Oxiranyl, Tetrahydrofuryl, (C—Cq)—Alkylamino, (C,—C4)-Dialkylamino,
C1-C4~Alkylthio, Triazolyl, Imidazolyl oder die Gruppierung -~ @N R>7 o substituiertist; C3~Ce—Alkenyl, C;~Cq—
Alkadienyl, C;~Cgs-Halogenalkenyl, Cs~Cs—Cycloalky!, Cs und Ce~Cycloalkenyl, Co~Co—Alkinyl; Phenyl, welches
gegebenenfalls mit bis zu zwei C,—C4-Alkyl—, Nitro—, C;~C,—Alkoxycarbonyl~, Halogen—oder Methoxygruppen
substituiert sein kann; C;~Cg—Alkoxycarbonyl, Phenoxycarbonyl, Halogenphenoxycarbonyl, C~Cs—Alkylsulfonyl,
Trihalogenmethylsulfonyl, Benzolsulfonyl, Halogenbenzolsuifonyl, Toluolsulfonyl, die Gruppierung

Wasserstoff, C,~C,~Alkyl;

Wasserstoff, Ci—Cg—Alkyl, Cs-Cs—Alkenyl, Phenyl, Halogenphenyl, Methylphenyl oder

gemeinsam mit dem Stickstoffatom einen 5- oder 6gliedrigen Ring, in dem ein Kohlenstoffatom durch Sauerstoff
oder Stickstoff ersetzt sein kann und der gegebenenfalls mit bis zu zwei Methylgruppen substituiert ist;
(C1~C2)-Alkyl, gegebenenfalls ein- bis dreifach substituiert durch Fluor, Chlor, Brom und/oder einfach substituiert
durch (Cy—Cq)-Alkoxy, (C—Cy)-Alkoxycarbonyl, (C1—C,)-Alkylthio, Phenyl oder Phenoxy, wobei beide gegebenen-
falls bis zu dreifach durch Halogen, (C—C,)~Alkyl, NO,, CF; oder {C,—C4)—Alkoxy substituiert sein kénnen;
{Cr-Co)-Alkenyl, (Cs~Cg)-Halogenalkenyl, (C~Cg)-Alkinyl oder Phenyl, welches ein- bis zweimal durch F,Cl,Br,
CF3, (C1—C4)Alkyl und/oder (C1—C4)Alkoxy substituiert sein kann bedeuten, sowie deren optlsche Isomeren und {fir
denFall, daB Afir N steht) ihre Saureadditionssalze und N-Oxide.

Steht—NRR8 fiir einen heterocyclischen Ring, so handelt es sich bevorzugt um einen Pyrrolidin-, Piperidin-, Morpholin- oder
N-Methyl-piperazinring.

Man erhiit die erfindungsgemaRen Verbindungen, indem man — fiir R® = Wasserstoff —

a) Verbindungen der aligemeinen Formel 1l
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partiell reduziert;
b) die chhlormethylverbmdungen der Formel il

R*~ /CHC1 2

IIT
I11
- 0 o
verseift; oder
c) die chhlormethylverbmdungen der Formel IV
R _ - e - -
R? CHC1,
X iv
1 Iv
R3 A C-NH-C- CONH,
il i
0 Y

verseift und unter Wasserabspaltung cyclisiert; oder — fiir R® = C;~C,~Alkyl —
d) Verbindungen der allgemeinen Formel Il mit metallorganischen Alkylverbindungen umsetzt; oder — fiir R® = Wasserstoff

oder C—C4~Alkyl —

e) Verbindungen der Formel V
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R? R™:
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mit c{gp Aminoamiden der Formel VI

X -
H N CONH »
v
, VI L
VI

unter RingschluR kondensiert und die erhaitenen Verbindungen der Formel | mit R® = Wasserstoff gew(inschtenfalls durch

Alkylierung, Acylierung, Sulfonierung, Carbamoylierung, Salzbildung oder Oxidation in andere Verbindungen der Formel |

Uberflihrt.

zua) Die Verbindungen |l sind aus den DE-OS 3121736 und 2700270 bekannt. Zur Reduktion geeignet sind z. B. komplexe
Metallhydride wie Natriumborhydrid oder desaktiviertes Lithiumalanat /v al. z.B. Chem. Lett. 1983, 385-8).
In einem bevorzugten Verfahren wird mit Natriumborhydrid in Alkoholen oder £thern wie Ethanol, Tetrahydrofuran oder
Diethylenglykoldimethylether bei Temperaturen von —10°C bis +80°C, vorteilhaft zwischen 0 und +50°C, reduziert. Die
Weiterreaktion der Isoindol-Derivate zur o-Hydroxymethylverbindung, wie sie in der DE-OS 3121736 beschrieben ist, tritt
unter den obigen Reaktionsbedingungen Giberraschenderweise nicht ein.

zub) Die Herstellung der Dichlormethylverbindungen istin der DE-Anm. P 3340595.6 beschrieben. Die Verseifung erfolgt durch
Umsetzung mit wélrigen Lésungen von Alkali- oder Erdalkalihydroxyden oder -carbonaten wie Natriumhydroxid,
Kaliumhydroxid oder Natriumcarbonat, bei Tempereiuren von ca. 20°C bis 150°C, gegebenenfalls unter Druck. Inerte
organische Losemittel wie Toluol, Chloroform, Athanol oder hohersiedende Ather kdnnen der Reaktion zugesetzt werden.
Die Verseifung verlauft (iberraschend leicht und ohne daf? die unter den Bedingungen zur Verseifung o-substituierter
Dichlormethylverbindungen sonst stattfindende Zersetzung des Imidazolinonrings beobachtet wiirde.

zuc) DieHerstellung der Verbindungen IV ist ebenfalls in der DE-Anmeldung P 3340595.6 beschrieben. Sie werden unter den in
b) beschriebenen Bedingungen verseift. Die unter Wasserabspaltung verlaufende Cyclisierung zum tricyclischen System
kann schon bei der Verseifung eintreten.



zud) Die Umsetzung der Verbindungen Il mit molaren Mengen metallorganischer Alkylverbindungen, wie
Lithiumalkylderivaten oder vorteilhaft Grignard-Derivaten, wird vorzugsweise bei Temperaturen von —40°C bis +40°Cin
Losemitteln wie Diethylether, Ethylenglykoldimethylether, Tetrahydrofuran durchgefihrt.

zue) Die Aminoamide VI sind aus DE-OS 2700270 bekannt, die o-Carbonylcarbonséuren V z.B. aus Beilstein E Ili, 10, 3025.
Letztere entstehen durch Tautomerisierung aus entsprechenden Aldehydséuren:

IOl

T N

Die Kondensation von VI mit V erfolgt unter gleichzeitiger Wasserabtrennung, vorteilhaft in Gegenwart von sauren

Katalysatoren wie p-Toluolsulfonséure, bei Temperaturen von ca. 0°C bis 150°C. Das gebildete Wasser wird vorteilhaft

durch Azeotropdestillation mit einem Lésemittel wie Toluol oder Xylol abgetrennt.
Die Ausgangsstoffe der Formeln flund Vkénnen, falls R' # R*bzw. R? # R*sind, auf Grund der zu ihnen fiihrenden Synthesewege
in zwei stellungsisomeren Formen auftreten, bei denen die Substituenten R' und R* bzw. R? und R® die Plitze getauscht haben.
Dieselbe Stellungsisomerie kdnnen daher auch die aus ihnen hergestellten Verbindungen der Formel | aufweisen, so dafl
Gemische der jeweiligen Stellungsisomeren vorliegen kdnnen.
Die Reaktionsprodukte der Formel | mit R® = Wasserstoff kdnnen in einfacher, an sich bekannter Weise durch Reaktion mit
Alkylierungsmittel (Methyljodid, Bromessigsauremethylester) oder Acylierungsmitteln (Séurechloride, Toluolsulfochlorid) in
Gegenwart von Basen, mit Isocyanaten oder durch Oxidation, z.B. mit H,0,, zu den anderen Verbindungen der Formel |
umgesetzt werden.
Die erfindungsgemaRen Verbindungen der Formel | (R® = Wasserstoff) liegen ausschlieRlich in der dargesteliten cyclischen
Halbaminalform vor.
Die vorliegenden erfindungsgemaRen Verbindungen weisen eine ausgezeichnete herbizide Wirksamkeit gegen ein breites
Spektrum wirtschaftlich wichtiger mono- und dikotyler Schadpflanzen auf. Auch schwer bekd@mpfbare perennierende
Wurzelunkriuter werden durch die Wirkstoffe gut erfal3t. Dabei ist es gleichgdltig, ob die Substanzen in Vorsaat-, Vorauflauf-
oder Nachauflaufspritzung ausgebracht werden. Werden die erfindungsgemaBen Verbindungen vor dem Keimen auf die
Erdoberflache appliziert, so wird das Auflaufen der Keimlinge nicht vollstdndig verhindert. Die Unkréuter wachsen bis zum
Keimblattstadium heran, stellen jedoch dann ihr Wachstum ein und sterben schlieRlich nach drei Wochen vollkommen ab.
Bei Applikation der Wirkstoffe auf die griinen Pflanzenteile im Nachauflaufverfahren tritt ebenfalls sehr rasch nach der
Behandlung ein drastischer Wachstumsstop ein, und die Unkrautpflanzen bleiben in dem zum Applikationszeitpunkt
vorhandenen Wachstumsstadium stehen oder sterben nach einer gewissen Zeit ganz ab, so daf auf diese Weise eine fiir die
Kulturpflanzen schadliche Unkrautkonkurrenz sehr frih und nachhaltig durch den Einsatz der neuen erfindungsgeméRen Mittel
beseitigt werden kann. Obgleich die erfindungsgemé&Ren Verbindungen eine ausgezeichnete herbizide Aktivitat gegeniiber
mono- und dikotylen Unkréutern aufweisen, werden Kulturpflanzen wirtschaftlich bedeutender Kulturen wie z.B. Weizen,
Gerste, Roggen, Reis, Mais, Zuckerriibe, Baumwolle und Soja nur unwesentlich oder gar nicht geschidigt. Gegeniiber dem
Stand der Technik besitzen die vorliegenden erfindungsgemaRen Substanzen deshalb eine wesentlich verbesserte Selektivitat
bei Kulturpflanzen. Die vorliegenden Verbindungen eignen sich aus diesen Gritnden sehr gut zur Bekémpfung von
unerwiinschtem Pflanzenwuchs in landwirtschaftlichen Nutzpflanzungen.
Dariber hinaus weisen sie wachstumsregulatorische Eigenschaften bei Kulturpflanzen auf. Sie greifen regulierend in den
pflanzeneigenen Stoffwechsel ein und kénnen damit zur Ernteerleichterung wie z. B. durch Ausldsen von Desikkation, Abszission
und Wuchsstauchung eingesetzt werden. Des weiteren eignen sich auch zur generellen Steuerung und Hemmung von
unerwilnschtem vegetativem Wachstum, ohne dabei die Pflanzen abzutéten. Eine Hemmung des vegetativen Wachstums spielt
bei vielen mono- und dikotylen Kulturen eine groRe Rolle, da das Lagern hierdurch verringert oder véllig verhindert werden
kann. e e

Die erfindungsgemaRen Mittel kdnnen als Spritzpulver, emulgierbare Konzentrate, versprihbare Ldsungen, Stdubemittel,
Beizmittel, Dispersionen, Granulate oder Mikrogranulate in den tiblichen Zubereitungen angewendet werden.

Spritzpulver sind in Wasser gleichméRig dispergierbare Préparate, die neben dem Wirkstoff auBer gegebenenfalls einem
Verdiinnungs- oder Inertstoff noch Netzmittel, z. B. polyoxethylierte Alkylphenole, polyoxethylierte Fettalkohole, Alkyl- oder
Alkylphenylsulfonate und Dispergiermittel, z.B. ligninsulfonsaures Natrium, 2,2’-dinaphthylmethan-6,6"-disulfonsaures
Natrium, dibutylnaphthalinsulfonsaures Natrium oder auch oleoylmethyltaurinsaures Natrium enthalten. Die Herstellung
erfolgt in (ibl.cher Weise, z. B. durch Mahlen und Vermischen der Komponenten.

Emulgierbare Konzentrate kdnnen z.B. durch Aufldsen des Wirkstoffes in einem inerten organischen Ldsungsmittel, z. B. Butanol,
Cyclohexanon, Dimethylformamid, Xylol oder auch héhersiedenden Aromaten oder Kohlenwasserstoffen unter Zusatz von
einem oder mehreren Emulgatoren hergestelit werden. Bei fliissigen Wirkstoffen kann der Losungsmittelanteil auch ganz oder
teilweise entfallen. Als Emulgatoren kénnen beispielsweise verwendet werden. Alkyl-arylsulfonsaure Calciumsalze wie Ca—~
dodetylbenzolsulfonat oder nichtionische Emulgatoren wie Fettsdurepolyglykolester, Alkyl-arylpolyglykolether,
Fettalkoholpolyglykolether, Propylenoxid-Ethylenoxid-Kondensationsprodukte, Fettalkohol-Propylenoxid-Ethylenoxid-
Kondensationsprodukte, Alkylpolyglykolether, Sorbitanfettsdureester, Polyoxethylensorbitanfettsdureester oder
Polyoxethylensorbitester. :

Staubemittel kann man durch Vermahlen des Wirkstoffes mit feinverteilten, festen Stoffen, z. B. Talkum, natiirlichen Tonen wie
Kaolin, Bentonit, Pyrophillit oder Diatomeenerde erhalten.

Granulate kdnnen entweder durch Verdiisen des Wirkstoffes auf adsorptionsfahiges, granuliertes Inertmaterial hergestelit
werden oder durch Aufbringen von Wirkstoffkonzentrationen mittels Bindemitteln, z. B. Polyvinylalkohol, polyacrylsaurem
Natrium oder auch Mineralélen auf die Oberfldche von Tragerstoffen wie Sand, Kaolinite oder von granuliertem Inertmaterial.
Auch kdnnen geeignete Wirkstoffe in der fiir die Herstellung von Diingemittelgranulaten (iblichen Weise, gewiinschtenfalls in



In Spritzpulver betrdgt die Wirkstoffkonzentration z. B. etwa 10 bis 90 Gew.-%, der Rest zu 100 Gew.-% besteht aus tiblichen
Formulierungsbestandteilen. Bei emulgierbaren Konzentraten kann die Wirkstoffkonzentration etwa 5 bis 80 Gew.-% betragen.
Staubférmige Formulierungen enthalen meistens 5 bis 20 Gew.-% an Wirkstoff, versprithbare Lésungen etwa 2 bis 20 Gew.-%.
Bei Granulaten héngt der Wirkstoffgehalt zum Teil davon ab, ob die wirksame Verbindung flissig oder fest vorliegt und welche
Granulierhilfsmittel, Flilstoffe usw. verwendet werden.

Daneben enthalten die genannten Wirkstofformulierungen gegebenenfalls die jeweils Gblichen Haft-, Netz-, Dispergier-,
Emulgier-, Penetrations-, Losungsmittel-, Flill- oder Tragerstoffe.

Zur Anwendung werden die in handelsiblicher Form vorliegenden Konzentrate gegebenenfalls in (iblicher Weise verdiinnt, z. B
bei Spritzpulvern, emulgierbaren Konzentraten, Dispersionen und teilweise auch bei Mikrogranulaten mittels Wasser.
Staubformige und granulierte Zubereitungen sowie verspriihbare Lésungen werden vor der Anwendung (iblicherweise nicht
mehr mit weiteren inerten Stoffen verdinnt.

Mit den dulReren Bedingungen wie Temperatur, Feuchtigkeit u. a. variiert die erforderliche Aufwandmenge. Sie kann innerhalb
weiter Grenzen schwanken, z. B. zwischen 0,005 und 10,0kg/ha oder mehr Aktivsubstanz, vorzugsweise liegt sie jedoch zwischen
0,01 und 5kg/ha.

Auch Mischungen oder Mischformulierungen mit anderen Wirkstoffen, wie z. B. Insektiziden, Akariziden, Herbiziden,
Dingemitteln, Wachstumsregulatoren oder Fungiziden sind gegebenenfalls moghch

Nachstehend seien einige Formulierungsbeispiele aufgefihrt:

Ein Staubemittel wird erhalten, indem man 10 Gewichtsteile Wirkstoff und 90 Gewichtsteile Talkum oder Inertstoff mischt undin
einer Schlagmuhle zerkleinert.

Ein in Wasser leicht dispergierbares, benetzbares Pulver wird erhalten, indem man 25 Gewichtsteile Wirkstoff, 84 Gewichtsteile
kaolinhaltigen Quarz als Inertstoff, 10 Gewichtsteile ligninsulfonsaures Kalium und 1 Gewichtsteil oleoylmethyltaurinsaures
Natrium als Netz- und Dispergiermittel mischt und in einer Stiftmiihle mahit.

Ein in Wasser leicht dispergierbares Dispersionskonzentrat wird erhalten, indem man 20 Gewichtsteile Wirkstoff mit

6 Gewichtsteilen Alkylphenolpolyglykolether (Triton X 207), 3 Gewichtsteilen Isotridecanolpolyglykolether (8 AeO) und

71 Gewichtsteilen paraffinischem Mineraldl (Siedebereich z.B. ca. 255 bis tiber 377°C) mischt und auf eine Feinheit von unter

5 Mikron vermahilt.

Ein emulgierbares Konzentrat wird erhalten aus 15 Gewichtsteilen Wirkstoff, 75 Gewichsteilen Cyclohexanon als Losungsmlttel
und 10 Gewichtsteilen oxethyliertes Nonylphenol (10 AeQ) ais Emulgator.

Besonders wertvoll sind die folgenden Isoindole:

Verbindung der Formel
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Ausfiithrungsbeispiel
Die folgenden Beispiele dienen der weiteren Erlauterung der Erfindung:

A. Hers'tellungsbeispieleA B
Eﬁe—i‘spiel 1
2,33-Dihydro—4-hydroxy-3-isopropyl-3—-methyl-2-oxo-[5H]~imidazolo[1,2b] [1H]isoindol

22,89 (0,076 mol) 2—(2-Dichlormethylphenyl)-5-isopropyl-5-methyl—4-oxo-2-imidazolin werden mit 6,4g (0,16 mol)
Natriumhydroxid in 150m] Wasser 2h auf 90°C erhitzt, abgek{ihlt und abgesaugt. Nach dem Trocknen im Vakuum verbleiben

10,59 (56 % der Theorie) 2,3a~Dihydro—4~hydroxy—3—isopropyl-3-methyl-2—oxo[5H]imidazolo[1,2b]'[1H]isoindol, ein leicht
hellgelber Feststoff vom Fp 233-234°C.

Beispiel 2

2,3a--Dihydro-3—isopropyl-4-methoxy—-3—-methyl-4-oxo-[5Hlimidazolo[1,2b}[1H] isoindol

10g (0,041 mol) 2,3a-Dihydro—4—hydroxy—3—isopropyl-3-methyl-2—oxo~[5H]imidazolo[1,2b][1H]isoindo! werden in 50ml
abs. DMF geldst und bei RT mit 1,369 (0,045 mol) 80%igem Natriumhydrid versetzt. Nachdem die Gasentwicklung beendet
ist, gibt man 6,7 g {0,049 mol) Methyljodid zu, rihrt 1h bei RT nach, nimmt das Reaktionsgemisch in Toluol auf, wéascht
zweimal mit Wasser, trocknet, dampft ein und erhalt 9,4 g (89% der Theorie) 2,3a-Dihydro—3-isopropyl—-4—methoxy—3—
methyl-4-oxo—{5H]imidazolo[1,2b]{1H]isoindol, ein farbloses OI.

"H-NMR (60MHz, CDCl3) &

=1,00,1,18(2d,J = 7Hz, je 3H,~CH(CHa),); 1,67 {s, 3H, CHa); 2,13 {h, J = THz, 1H,~CH-{CH),}; 3,18 (s, 3H, OCH3) 5,65 (s, 1H, .
CH-0); 7,5-8,0ppm {m, 4H, Phenyl).

Beispiel 3
4-Benzoyloxy-2,3 a—dihydro--3—isopropyl-3—-methyl-2-oxo-[5Hlimidazolo[1,2b]{ 1H]isoindol

Analog zum Beispiel 2 wurde zu der entsprechenden Menge Natriumsalz 6,8g (0,049 mol) Benzoylchlorid zugegeben. Nach
analoger Aufarbeitung erhélt man 12,7 g (89 % der Theorie) 4-Benzoyloxy-2,3a—dihydro—3-isopropyi—3—-methyl-2-oxo—
[5H]-imidazolo[1,2b][ 1H]isoindol, ein gelbes Ol.

'H-NMR (60MHz, CDCl5} 8

=1,07,1,18(d,J = 7Hz, je 3H,~CH(CHs),); 1,82 (s, 3H, CH3); 2,13 (h,J = 7Hz, 1H,-CH(CH3),); 6,60 (s, 1H,~CHO); 7,2-8,2 ppm
(SH, Phenyl). .

Beispiel 4

2,3a-Dihydro-4-N-methyl—carbamoyloxy—3-isopropyl—3-methyi-2-oxo-{5H]-imidazolo[1,2b][ 1H]isoindol

8g (0,033 mol) 2,3a-Dihydro~4-hydroxy-3~isopropyl-3-methyl-2—oxo—[5H]imidazolo[1,2b][1H]isoindol wurden mit 2,25g
{0,04 mol) Methylisocyanat in 50 ml abs. Acetonitril 1h bei RT geriihrt. Man nimmt in 100 mi Toluol auf, wéascht 2mal mit
Wasser, und trocknet iber Natriumsulfat. Nach dem Einengen erhélt man 7,5 g (80% d. Theorie) 2,3a-Dihydro—4-N-methyi—
carbamoyloxy-3-isopropyl-3-methyl—2—oxo-{5H]-imidazolo{1,2b][1Hlisoindol, ein farbloses O!.

'H-NMR (60 MHz, CDCl3) 5

=1,07,1,17 (2d,J = 7Hz, je 3H, CH (CH;),); 1,73 (s, 3H, CHa); 2,13 {h, J = 7Hz, CH{CH3),); 2,90, 3,00 (2s, zus. 3H, NCH;); 6,33 (s,
1H, CHO); 7,4-8,3 (m, 5H, NH, Phenyl) ppm.

In analoger Weise werden die Beispiele in Tabelle 1 hergestsiit.




Tabelle 1: Verbindungen der allgemeinen Formel |

R
1O '
N
R/k X
) Y
o 0
Beispiel R’ R R® A R* R° R® X Y Fp [°C]
Nr.
5 H H H C-R* H H H C;HsC,oHs 1524
6 H H H C-H* H H ~CH,CHBr CoHs
7 H H H C-R* H H ~CH~CH,-0-C,Hs CoHs CzHs Qel
g? H H CH; C-R* H H ~CH; ' CHs, CoHs Qel
‘0
i |
g2 H H CH; C-R* H H =C 1 CHs, CHa QOel
- Cl
10 H H C-R* H H -C,Hs  CHs; CH(CHg), Oel
1 H H H CR* H H ~CH(CHa), CH; CH(CHa), Qel
12 H H ' H Cc-R* H H -n—Can CH3 CH(CH3)2 Oel
13 H H H C-R* H H ~CH,CH=CH, CHs CH(CHa), 96-8
14" H H H C-R* H H —CH=C=CH, CHs CH(CHa), Qel
15 H H H C-R* H H —CH,-C=CH CHs CH(CHa), 90~1
16 H H H c-R* H H —CH,~COOCH, CH, CH(CHs), 106-8
17 H H H C-R* H H —CHz ) CH; CH(CHa), 138-43
‘ N=
18 H H H C-R* H H ~-CH,-N —' CH, CH(CH3), Harz
\= N
0
| I
19 H H H c-R* H H ;-CHZ—C—N@ CH, CH(CHa),. 130-8
‘ ]
T CHs
i 0 \\»\
1]
20 H H H CR* H H -C~-CH, > CH, CH(CHa), 97-8
'Ol"’ T ————
21 H H H C-R* H H -C-Cc-{ (O »C1 CH, CH(CHs), Oel
N 1 .
B RS CH(cw, 2 - _ )
o — —
i e
22 H H H CR H H =C-0-C.H;s CHs  CH(CHsl Oel
23 H H H C-R* H H —-S0,CH, CH; CH(CHy3), Qel
T TN . .
/,/ COOQC,H;
R4 /
24 H H H CR* H H @N o, CH, CH(CH3),
25 H H H N — H H CHs  CH(CHy), 21620
26 H H H N —_ H ~CH, CH;3 CH(CH3), Oel
27 H —CH=CH=  C-R* — H CH- CHICH..



Fortsetzung Tabelle 1

Bei- R RZ R A R* R R® X Y Fp (°C)
spiel
Nr.
28 H —-CH=CH= C-R* — H 0 CHs CHI(CHs),
CH=CH- ] @
. . =C

2 ‘ | H
29 H H CH; C-R H H ; CHs CH(CH3), 190-210
30? cl H C CR* H CHy ' " CH, CH(CHa),
31 H H H C-R* H H o CHs —CH,CH(CH;),  148-50

F 9 . ,

32 H H H GCR' H H | ~C-CH; CH, —CH,~CH(CHJ), 75-8
33% NO, H H C-R* H C,Hs i H CH; —CH,~CH(CH,),  Oel
3
| |
34 cl cl cl c-R* ¢l CoHs § ~C-N(CH3) » CH; —CH,CH(CH;),  Oel
0
35 H —CH=CH= C-R* H CHs | ___'S' ct CH, —CH,~CH(CHj), Harz

CH=CH- : LD =3

e
36 H H H CR' 'H H \H ,"—CH;-CHz—Cﬁz-CHz—CH- 180-94
] o ] —— o cHs
37 H H H N — H —~COCH,4 CH; CH(CH3), o]}
38 H H H N — H —CO-Phenyl CH;, CH(CH3),
39 H H H N — H CONH CHj CHj CH(CH3),
40%) H H CH; CR* H H H CHs —
412 H H CH; CR* H H SO,CF; CH,
42?9 H H CH; CR* H H COCCl, CH, —<]
' ﬁCH3
43? H H CH; CR* H H Ch —CON o CH, —<]

P2

i3
44? H H CHy CR* H H coN ) CHs —-(]
45% H H CH; CR* H H  CONH-Phenyl ~  CH; <]* o
46 H H H C-R* H CHj H CH; —CH(CH3), 194-7
47 H H H N — H COCH,4 CH,3 ~CH(CH3), 113-5
48 H H H C-R* H H COO Phenyl CH, —~CH(CH3), o]l
49 H H H C-R* H H CONH-Phenyl CHs —CH(CH3), 178-80
502 CHy H H C-R* H H H CH,3 ~CH(CH3), 166-74
51 H cl cl C-R* H H H CH; ~CH{CHs), :
52 H cl cl C-R* H H H CH; ~CH(CH3), )
532 H H CH; C-R* H H CH, CH3 ~CH(CHa), o]
542 H H CHy C-R* H H COCH; CH, ~CH(CH3), of
552 H H CH, C-R* H H CO-Phenyl CH,3 —CH{CHa), o]

1) entsteht bei der Herstellung von 15 durch teilweise Isomerisierung.
2) Stellungsisomerengemisch (vgl. S.8).



B. Biologische Beispiele

Priifung auf herbizide Wirkung

Die Schiadigung der Unkrautpflanzen bzw. die Kulturpflanzenvertréglichkeit wurde in einem Schltissel von 0-5 bonitiert.
Dabei bedeutet

0 = ohne Wirkung (Schaden)

1= 0-20% Wirkung

2 = 20-40% Wirkung

3 = 40-60% Wirkung

4 = 60-80% Wirkung

5 = 80-100% Wirkung

1. Wirkung gegen Unkrauter
Samen bzw. Rhizomstiicke mono- und dikotyler Unkrauter wurden in Lehmerde in Plastiktdpfen (@ 9cm) ausgelegt und mit
Erde abgedeckt. Die als benetzbare Pulver bzw. als Emulsionskonzentration formulierten erfindungsgemafRen Verbindungen
wurden in Form waRriger Suspensionen bzw. Emulsionen auf die Erdoberflache appliziert. Die Wasseraufwandmenge pro
Topf entsprach dabei umgerechnet 6001/ha. Nach der Behandlung wurden die Versuchstépfe im Gewéachshaus aufgestelit
und die Versuchspflanzen unter guten Wachstumsbedingungen (Temperatur: 2311°C; rel. Luftfeuchte 60-80%) kultiviert.
Nach ca. 3 Wochen wurde die Pflanzenschadigung visuell bonitiert. Als Vergleich dienten dabei unbehandelte Kontrollen.
Die erfindungsgemaRen Verbindungen wiesen eine zum Teil ausgezeichnete herbizide Wirksamkeit gegen wirtschaftlich
bedeutende mono- und dikotyle Schadpflanzen auf (vgl. Tabelle 1).
In dhnlicher Weise werden verschiedene Unkrauter in Tépfen im Gewéchshaus bis zum 3-6-Blattstadium herangezogen und
dann im Nachauflaufverfahren mit den erfindungsgemaRen Verbindungen (formuliert als Spritzpulver) behandelt. 4 Wochen
spater wurden die Versuchspflanzen im Vergleich zu unbehandelten Kontrollpflanzen visuell bonitiert, indem die Schadigung
geschétzt wurde.
Die erfindungsgeméfen Verbindungen erwiesen sich auch in diesem Versuch als gut wirksam {vgl. Tabelle 2).

Tabelle 1
Herbizide Wirkung der neuen erfindungsgemé&Ren Verbindungen im Vorauflauf

Bsp.-Nr. Dosis " herbizide Wirksamkeit
(kg a.i./ha) STM SIA ECG LOM

1 2,5 5 5 5 5
2 2,5 5 5 2 2
3 2,5 5 5 5 5
10 2,5 5 5 4 4
18 2,5 5 5 2 1
20 2,5 5 5 5 5
21 2,5 4 5 1 2
22 2,5 4 5 2 4
25 2,5 5 5 5 5
29 2,5 5 5 5 5
37 ) 2,5 5 5 5 4
46 25 5 5 4 4
47 2,5 5 5 1 5
48 2,5 5 5 5 4
5 5 4 3

54 25

Abkiirzungen: STM = Stellaria media

SIA = Sinapis arvensis

LOM = Lolium multiflorum
ECG = Echinochloa crus galli
a.i. = Aktivsubstanz



Tabelle 2
Herbizide Wirkung der neuen erfindungsgemafRen Verbindungen im Nachauflauf

Bsp.-Nr. . Dosis herbizide Wirksamkeit
(kg a.i./ha} ‘ ST™M SIA ECG LOM

1 2,5 5 5 ’ 2 5
2 2,5 3 5 4 2
3. 25 3 5 3 2
20 25 5 5 3 5
25 2,5 5 5 5 5
29 2,5 -4 5 4 5
37 2,5 5 5 4 5
48 25 4 5 2 2
47 25 4 5 1 1
54 2,5 2 5 3 3

Prifung auf wachstumsregulierende Wirkung

1.

Wuchshemmung bei Getreide

In Schalenversuchen im Gewachshaus wurden junge Getreidepflanzen (Weizen, Gerste und Roggen) im 3-Blatt-Stadium mit
denzu priifenden Verbindungen tropfnaf gespritzt. Nachdem die unbehandelten Kontrollpflanzen eine Wuchshdhe von etwa
55¢m erreicht hatten, wurde bei allen Pflanzen der Zuwachs gemessen und die Wuchshemmung in % des Zuwachses der
Kontrollpflanzen berechnet. Es wurde auRerdem die phytotoxische Wirkung der Verbindungen beobachtet. Bei der Angabe
der Wuchshemmung bedeuten 100% den Stillstand des Wachstums und 0% ein Wachstum entsprechend dem der
unbehandelten Kontrollpflanzen.

. Wuchshemmung an Buschbohnen

10-15cm Buschbohnen werden mit den Wirkstoffzubereitungen tropfnaR bespritzt. Nach 2 Wochen wird der Zuwachs
gemessen und die Wuchshemmung in % des Zuwachses der Kontrollpflanzen berechnet. Die Pflanzen weisen eine deutliche
Hemmung des Langenwachstums auf. )
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