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mit internationalem Recherchenbericht
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(54) Title: HETEROAROYL-SUBSTITUTED ALANINES WITH A HERBICIDAL ACTION

(54) Bezeichnung: HETEROAROYL-SUBSTITUIERTE ALANINE MIT HERBIZIDER WIRKUNG

(57) Abstract: The invention relates to hetelroarogyl—substituted alanines
of formula (I), in which the variables A and R to R are defined as cited in

the description, and to their agriculturally useful salts. The invention also
relates to methods and intermediates for producing said compounds, to
the use of said compounds or to agents containing the latter for controlling
undesirable plants.

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende FErfindung betrifft
heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel (I), in der die Variablen
A sowie R bis R die in der Beschreibung genannten Bedeutungen
haben, sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze, Verfahren und

Zwischenprodukte zu ihrer Herstellung, sowie die Verwendung dieser Verbindungen oder diese Verbindungen enthaltende Mittel

zur Bekdmpfung unerwiinschter Pflanzen.
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HETEROAROYL-SUBSTITUIERTE ALANINE MIT HERBIZIDER WIRKUNG.

Beschreibung

Die vorliegende Erfindung betrifft heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel |

in der die Variablen die folgenden Bedeutungen haben:

A

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

R', R2  Wasserstoff, Hydroxy oder C+-Cs-Alkoxy;

R3

R4

RS

C4-Ce-Alkyl, C1-C4-Cyanoalkyl oder C-Cs-Halogenalkyl;
Wasserstoff oder C+-Cs-Alkyl;

Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C2-Ce-Alkenyl, C.-Cs-Alkinyl, C4-Cs-Halogenalkyl, C2-Ce-
Halogenalkenyl, C,-Cs-Halogenalkinyl, C4-Cs-Cyanoalkyl, C.-Cs-Cyanoalkenyl, Co-
Ce-Cyanoalkinyl, C1-Cg-Hydroxyalkyl, C2-Ce-Hydroxyalkenyl, C»-Cg-Hydroxyalkinyl,
Cs-Ce-Cycloalkyl, C3-Ce-Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehend genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder volistandig halogeniert sein kén-
nen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, Cyano, Nitro, C4-Cs-
Alkyl, C+-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C4-Ce-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy,
Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, Ci-
Ces-Alkoxycarbonyl-C+-Ce-alkoxy, Amino, C+-Cs-Alkylamino, Di(C+-Ce-alkyl)-
amino, C4-Cs-Alkylsulfonylamino, Cs-Ce-Halogenalkylsulfonylamino, Amino-
carbonylamino, (C+-Cs-Alkylamino)carbonylamino, Di(C+-Ce-alkyl)-
aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(Cs-Ce-alkyl) tragen konnen;
C1-Ce-Alkoxy-C+-Cs-alkyl, C2-Ce-Alkenyloxy-C+-Cs-alkyl, C2-Ce-Alkinyloxy-C+-Cy-
alkyl, C4-Ce-Halogenalkoxy-C1-Ca-alkyl, Co-Cs-Halogenalkenyloxy-C+-Cs-alkyl, Co-
Ce-Halogenalkinyloxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-Ci-Cs-alkyl, C1-Ce-
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RS

2
Alkylthio-C1-Cs-alkyl, C2-Ce-Alkenylthio-C4-Cq-alkyl, C2-Ce-Alkinylthio-C4-Cs-alkyl,
C+-Ce-Halogenalkyl-C+-Cs-thioalkyl, C2-Ce-Halogenalkenyl-C4-Cs-thioalkyl, C2-Ce-
Halogenalkinyl-C4-Cq-thioalkyl, C+-Cs-Alkylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogen-
alkylsulfinyl-C+-Cg-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonyi-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl-
sulfonyl-C+-Cg-alkyl, Amino-C+-Cg-alkyl, (C1-Ce-Alkyl)amino-C4-Cgs-alkyl, Di(C1-Ce-
alkyl)amino-C+-Cs-alkyl, (C+-Ce-Alkylsulfonyl)amino-C+-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkyl-
sulfonyl(C+-Ce-alkyl)amino-C4-Cg-alkyl, C1-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Cs-
Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (C-Ce-Alkyl)aminocarbonyl, Di(C;-Cg-alkyl)-
aminocarbonyl, Formylamino-C;-Cs-alkyl, (C4-Cs-Alkoxycarbonyl)amino-C4-Cy-
alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, Hydroxycarbonyl-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkoxy-
carbonyli-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Halogenalkoxycarbonyl-Cs-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkyl-
carbonyloxy-C1-Cq-alkyl, Aminocarbonyl-C+-Cg-alkyl, (C4-Cs-Alkyl)aminocarbonyl-
C1-Cs-alkyl, Di(C4-Ce-alkyl)aminocarbonyl-C1-C4-alkyl, (C1-Ce-Alkylcarbonyl)-
amino-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl(C+-Cs-alkylamino)Cs-Cg-alkyl, (C1-Cs-
Alkyl)aminocarbonyloxy-C+-Cg-alkyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyloxy-C+-Ca-alkyl,
(C4-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino-C+-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-alkyl)amino-
carbonylamino-C1-Cs-alkyl;
Phenyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkenyl, Phenyl-C,-Cs-alkinyl, Phenyl-
C1-Cs-halogenalkyl, Phenyl-C>-C4-halogenalkenyl, Phenyl-Co-C4-halogenalkinyl,
Phenyl-C4-C4-hydroxyalkyl, Phenyl-C2-C4-hydroxyalkenyl, Phenyl-C2-Cy-
hydroxyalkinyl, Phenylcarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenylcarbonyloxy-C1-Cs-alkyl, Phe-
nyioxycarbonyl-C4-Cg-alkyl, Phenyloxy-C+-Cs-alkyl, Phenylthio-C+-Cgs-alkyl, Phe-
nylsulfinyl-C+-Cy-alkyl, Phenylsulfonyl-C+-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C-Cs-alkyl, Heteroaryl-C,-Cs-alkenyl, Heteroaryl-C,-Cq-
alkinyl, Heteroaryl-C+-C4-halogenalkyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkenyl, Heteroa-
ryl-C2-Cs-halogenalkinyl, Heteroaryl-C+-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryl-C2-Cq-
hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C>-Cs-hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyi-C4-Cs-alkyl,
Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C4-Cs-alkyl, Heteroary-
loxy-C+-Ca-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, Hetero-
arylsulfonyl-C4-Cy4-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder
vollstéandig halogeniert sein kdnnen und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe Cyano, Nitro, C4-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, Hydroxy, C4-Ce-
Hydroxyalkyl, C1-Ce-Alkoxy, C1-Cs-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C+-Cs-alkoxy, C+-Cs-Alkoxycarbonyl-Cs-
Ce-alkoxy, Amino, C+-Cs-Alkylamino, Di(C+-Ce-alkyl)amino, C4-Ce-Alkyl-
sulfonylamino, C+-Ce-Halogenalkylsulfonylamino, (C-Ce-Alkyl)amino-
carbonylamino, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C4-Ce-
alkyl) tragen kdnnen;

OR?®, NR1R"" oder NO;
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Cs-Ce-Halogenalkenyl, C3-Ce-Halogenalkinyl, Formyl, C4-Cs-Alkylcarbonyi,
C4-Ce-Alkylthiocarbonyl, Cs-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C,-Cs-Alkenylcarbonyl,
C2-Ce-Alkinylcarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl, Cs-Cs-Alkenyloxycarbonyl,
Cs-Ce-Alkinyloxycarbonyl, Aminocarbonyl, C-Ce-Alkylaminocarbonyl, Cs-
Ce-Alkenylaminocarbonyl, Cs-Ce-Alkinylaminocarbonyl, C4-Ce-Alkylsulfonyl-
aminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl, N-(Cs-Cs-Alkenyl)-N-(C1-Ce-
alkyl)aminocarbonyl, N-(Cs-Ce-Alkiny!)-N-(C1-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-
(C1-Ce-Alkoxy)-N-(C4-Ce-alkyl)-amino-carbonyl, N-(C3-Cs-Alkeny!)-N-~(C-
Ce-alkoxy)aminocarbonyl, N-(C3-Cs-Alkinyl)-N-(C+-Ce-alkoxy)-amino-
carbonyl, [(C4-Ce-Alkyl)aminocarbonyl(C1-Ce-alkyl)amino]carbonyl, (C4-Cs-
alkyl)aminothiocarbonyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl, (C4-Ce-
Alkyl)cyanoimino, (Amino)cyanoimino, (C1-Ce-Alkyl)aminocyanoimino,
Di(C+-Ce-alkyl)aminocyanoimino, C1-Ce-Alkylcarbonyl-C1-Ce-alkyl, C4-Ce-
Alkoxyimino-C4-Ce-alkyl, N-(C1-Cs-Alkylamino)-imino-C4-Ce-alkyl, N-(Di-C1-
Ce-alkylamino)imino-C4-Ce-alkyl oder Tri-C1-Cs-alkylsilyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder
vollstandig halogeniert sein kénnen und/oder eine bis drei der folgen-
den Gruppen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Ce-Cycloalkyl, Ci-
Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Cq-
Alkoxy, C+-Cs-Alkylthio, Di(C+-Cs-alkyl)amino, C1-C4-Alkyl-C4-Ce-
alkoxycarbonylamino, C4-Cas-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C4-Ca-
Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C4-C4-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-Cq-
alkyl)aminocarbonyl oder C+-C4-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-C-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, Phenoxycarbonyl,
Phenylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-(C4-Cs-Alkyl)-N-
(phenyl)aminocarbonyl, Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylrest partiell oder volistéandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cy-
ano, C+-Ca4-Alkyl, C4-C4-Halogenalkyl, C1-Cs-Alkoxy oder C1-Cs-
Halogenaikoxy; oder
SO.R

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

40

R'2  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, Di(C+-Ces-alkyl)amino oder Phenyl,
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4
wobei der Phenylrest partiell oder vollstéandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: C-Ce-Alkyl, C1-
Ce-Halogenalkyl oder C1-Cs-Alkoxy;

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze.

Aullerdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung von
Verbindungen der Formel |, Mittel welche diese enthalten sowie die Verwendung dieser
Derivate oder diese enthaltende Mittel zur Schadpflanzenbekampfung.

2,0-Diaminocarbonylverbindungen mit herbizider Wirksamkeit werden u.a. in
WO 03/045878 beschrieben.

Weiterhin sind aus der Literatur (z.B. WO 05/061464) heteroaroyl-substituierte Phenyl-
alanine bekannt, welche in B-Position eine gegebenenfalls substituierte Aminogruppe
tragen konnen.

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

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

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

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

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

Die Verbindungen der Formel | kdnnen auch in Form ihrer landwirtschaftlich brauchba-
ren Salze vorliegen, wobei es auf die Art des Salzes in der Regel nicht ankommt. Im
allgemeinen kommen die Salze derjenigen Kationen oder die Saureadditionssalze der-
jenigen S&uren in Betracht, deren Kationen, beziehungsweise Anionen, die herbizide
Wirkung der Verbindungen | nicht negativ beeintrachtigen.
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Es kommen als Kationen insbesondere lonen der Alkalimetalle, vorzugsweise Lithium,
Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, vorzugsweise Calcium und Magnesium, und
der Ubergangsmetalle, vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammoni-
um, wobei hier gewiinschtenfalls ein bis vier Wasserstoffatome durch C4-C,-Alkyl, Hy-
droxy-C1-Cas-alkyl, C+-Cs-Alkoxy-C4-Cq-alkyl, Hydroxy-C4-Cs-alkoxy-C-Cs-alkyl, Phenyl
oder Benzyl ersetzt sein kénnen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium, Dii-
sopropylammonium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 2-(2-Hydroxyeth-1-
oxy)eth-1-ylammonium, Di-(2-hydroxyeth-1-yl)-ammonium, Trimethylbenzylammonium,
des weiteren Phosphoniumionen, Sulfoniumionen, vorzugsweise Tri(C1-Cs-alkyl)-
sulfonium und Sulfoxoniumionen, vorzugsweise Tri(C1-Caalkyl)-sulfoxonium, in Be-
tracht.

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

Die far die Substituenten R'-R'¢ oder als Reste an Phenyl-, Aryl-, Heteroaryl- oder
Hetrocyclylringen genannten organischen Moleklilteile stellen Sammelbegriffe fiir indi-
viduelle Aufzéhlungen der einzelnen Gruppenmitglieder dar.

Samtliche Kohlenwasserstoffketten, also z.B. alle Alkyl-, Alkenyl-, Alkinyl-, Halogenal-
kyl-, Halogenalkenyl-, Halogenalkinyl-, Cyanoalkyl-, Cyanoalkenyl-, Cyanoalkinyl-,
Hydroxyalkyl-, Hydroxyalkenyl-, Huydroxyalkinyl-, Alkoxy-, Halogenalkoxy- und Al-
kylthio-Teile kénnen geradkettig oder verzweigt sein.

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

Ferner bedeuten beispielsweise:

- C4-Cs-Alkyl sowie die Alkylteile von Tri-C4-Cs-alkylsilyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl-C1-Cs-
alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonyloxy, C1-Cs-alkyl-C+-Cs-alkoxycarbonylamino, C4-Ca-
Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxy-Cs-Ca-alkyl, Co-Ce-Alkenyloxy-Ci-Cq-
alkyl, C2-Ce-Alkinyloxy-C+-Ca-alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C1-Cs-alkyl, Co-Ce-
Halogenalkenyloxy-C-Ca-alkyl, C2-Ce-Halogenalkinyloxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cg-Alkoxy-
C1-Ca-alkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylthio-C1-Cs-alkyl, Co-Cs-Alkenylthio-C1-Cs-alkyl,
C2-Ce-Alkinylthio-C+-Cs-alkyl, C+-Ce-Alkylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalky!-
sulfinyl-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl-C+-Ca-alkyl, C+-Cs-Halogenalkylsulfonyl-C1-
Cs-alkyl, Amino-C4-Cg-alkyl, C4-Cs-Alkylamino-C+-Ca-alkyl, Di(C1-Cs-Alkyl)amino-C;-
Cs-alkyl, Formylamino-C+-Cs-alkyl, C+-Cs-Alkoxycarbonylamino-Cs-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylsulfonylamino-C1-Cg-alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl(C+-Ce-alkyl)amino-C4-Cgs-alkyl,
Hydroxycarbonyl-C+-C.-alkyl, C+-Cs-Alkoxycarbonyi-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogen-
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6
alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C-Cs-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C+-
Cs-alkyl, (C1-Ce-Alkyl)aminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, Di(C4-Cs-Alkyl)aminocarbonyl-Cs-
Cs-alkyl, (C1-Ce-Alkyl)aminocarbonylaminoCs-Cs-alkyl, Di(C-Cs-alkyl)amino-
carbonylamino-C4-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonylamino-C4-Ca-alkyl, C1-Ce-Alkyl-
carbonyl(C+-Cs-alkyl)amino-C+-Cy-alkyl, (C4-Ce-Alkylamino)carbonyloxy-C1-Cs-alkyl,
Di(C1-Ce-alkylamino)carbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenylcarbonyl-
C1-Cs-alkyl, Phenylcarbonyloxy-C1-Cs-alkyl, Phenyloxycarbonyl-C+-Cg-alkyl, Phenyl-
oxy-C+-Cs-alkyl, Phenylthio-C1-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-C1-Cs-alkyl, Phenylsulfonyl-
C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C4-C4-alkyl,Heteroarylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, Heteroaryl-
carbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyi-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C1-Ca-
alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfonyi-
C4-Ca-alkyl, und Aryl(C+-Cs-alkyl):
z.B. Methyl, Ethyl, n-Propyl, 1-Methylethyl, n-Butyl, 1-Methylpropyl, 2-Methylpropy!
und 1,1-Dimethylethyl;

C1-Ce-Alkyl sowie die Alkylteile von C1-Ce-Cyanoalkyl, C1-Cs-Alkylcarbonyl-C+-Ce-
alkyl, N-(Cs-Ce-Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkyl)-aminocarbonyl, N-(Cs-Ces-Alkiny!)-N-(C-Ce-
alkyl)-aminocarbonyl, N-(C+-Cs-Alkoxy)-N-(C4-Cs-alkyl)-aminocarbonyl, C1-Ce-
AlkylcarbonylC+~ Ce-alkyl, C1-Cg-Alkoxyimino-C4-Cs-alkyl, N-(C+-Cg-Alkylamino)-
imino-C4-Cs-alkyl, N-(Di-C4-Ce-alkylamino)imino-C+-Cs-alkyl, (C4-Cs-
Alkyl)cyanoimino, Phenyl-C1-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, N-(C4-Cs-Alkyl)-
N-phenylaminocarbonyl:

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

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

C1-Ce-Alkylcarbonyl sowie die Alkylcarbonylreste von C1-Cgs-Alkylcarbonyl-C+-Ce-
alkyl, C4-Ce-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, C+-Cs-Alkylcarbonylamino-C4-Cg-alkyl,
Phenyl-C+-Ce-alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl-(C+-Cg-alkylamino)-C4-Cs-alkyl:
C+-Cs-Alkylcarbonyl, wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylcarbonyl, 1-
Methylbutylcarbonyl, 2-Methylbutylcarbonyl, 3-Methylbutylcarbonyl, 2,2-
Dimethylpropylcarbonyl, 1-Ethylpropylcarbonyl, Hexylcarbonyl, 1,1-Dimethyl-
propylcarbonyl, 1,2-Dimethylpropylcarbonyl, 1-Methylpentylcarbonyl, 2-Methy!-
pentylcarbonyl, 3-Methylpentylcarbonyl, 4-Methylpentylcarbonyl, 1,1-Dimethyl-
butylcarbonyl, 1,2-Dimethylbutylcarbonyl, 1,3-Dimethylbutylcarbonyl, 2,2-Di-
methylbutylcarbonyl, 2,3-Dimethylbutylcarbonyl, 3,3-Dimethylbutylcarbonyl, 1-
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Ethylbutylcarbonyl, 2-Ethylbutylcarbonyl, 1,1,2-Trimethylpropylcarbonyl, 1,2,2-
Trimethylpropylcarbonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylcarbonyl oder 1-Ethyl-2-methyl-
propylcarbonyl;

C3-Ce-Cycloalkyl sowie die Cycloalkylteile von Cs-Cs-Cycloalkylcarbonyl: monocycli-
scher, gesattigter Kohlenwasserstoff mit 3 bis 6 Ringgliedern, wie Cyclopropyl, Cyc-
lobutyl, Cyclopentyl und Cyclohexyl;

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

Cs-Ce-Alkenyl sowie die Alkenylteile von Cs-Ce-Alkenyloxycarbonyl, Cs-Cs-Alkenyl-
aminocarbonyl, N~(Cs-Ce-Alkenyl)-N-(C4-Cs-alkyl)aminocarbonyl und N-(C3-Ce-
Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkoxy)aminocarbonyl: z.B. 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methyl-
ethenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 1-Methyl-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl,
1-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-
Pentenyl, 1-Methyl-1-butenyl, 2-Methyl-1-buteny!, 3-Methyl-1-butenyl, 1-Methyl-2-
butenyl, 2-Methyl-2-butenyl, 3-Methyl-2-butenyl, 1-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-
butenyl, 3-Methyl-3-butenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-1-propenyl, 1,2-
Dimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-propenyl, 1-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl,
3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 1-Methyl-1-pentenyl, 2-Methyl-1-pentenyl,
3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pente-
nyl, 3-Methyl-2-pentenyl, 4-Methyl-2-pentenyl, 1-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3-
pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-Methy!-
4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-pentenyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-
Dimethyl-3-butenyl, 1,2-Dimethyl-1-butenyl, 1,2-Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dimethyl-3-
butenyl, 1,3-Dimethyl-1-butenyl, 1,3-Dimethyl-2-butenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyl,
2,2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyl-1-butenyl, 2,3-Dimethyl-2-butenyl, 2,3-
Dimethyi-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1-butenyl, 3,3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-1-
butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-3-butenyl, 2-Ethyl-1-butenyl, 2-Ethyl-2-butenyl, 2-
Ethyl-3-butenyl, 1,1,2-Trimethyl-2-propenyl, 1-Ethyl-1-methyl-2-propenyl, 1-Ethyl-2-
methyl-1-propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl;

C2-Ce-Alkenyl sowie die Alkenyiteile von Co-Ce-Alkenylcarbonyl, C,-Ce-Alkenyloxy-
C1-Cy-alkyl, Co-Ce-Alkenylthio-C1-Ca-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkenyl, Heteroaryl-C»-Cu-
alkenyl: C3-Ce-Alkenyl wie voranstehend genannt sowie Ethenyl;

Cs-Ce-Alkinyl sowie die Alkinylteile von Cs-Ce-Alkinyloxycarbonyl, C-Ce-
Alkinylaminocarbonyl, N~(Cs-Ce-Alkinyl)-N-(C1-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C3-Cs-
Alkinyl)-N-(C+-Ce-alkoxy)aminocarbonyl: z.B. 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-
Butinyl, 3-Butinyl, 1-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl,



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

30

35

40

8
4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl, 3-Methyi-1-
butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-propinyl, 1-Hexinyi, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl,
4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 1-Methyl-2-pentinyl, 1-Methyl-3-pentinyl, 1-Methyl-4-pentinyl,
2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyi-4-pentinyl, 3-Methyl-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl,
4-Methyl-1-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 1,1-Dimethyl-2-butinyi, 1,1-Dimethyl-3-
butinyl, 1,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyl,
1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3-butinyl und 1-Ethyl-1-methyl-2-
propinyl;

C2-Ce-Alkinyl sowie die Alkinylteile von C,-Ce-Alkinylcarbonyl, Co-Co-Alkinyloxy-Ci-
Ca-alkyl, C2-Ce-Alkinylthio-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-Cs-alkinyl, Heteroaryl-C,-Cs-
alkinyl: Cs-Cs-Alkinyl wie voranstehend genannt sowie Ethinyl;

C1-C4-Cyanoalkyi: z.B. Cyanomethyl, 1-Cyanoeth-1-yl, 2-Cyanoeth-1-yl, 1-Cyano-
prop-1-yl, 2-Cyanoprop-1-yl, 3-Cyanoprop-1-yl, 1-Cyanoprop-2-yl, 2-Cyanoprop-2-
yl, 1-Cyanobut-1-yl, 2-Cyanobut-1-yl, 3-Cyanobut-1-yl, 4-Cyanobut-1-yl, 1-Cyano-
but-2-yl, 2-Cyanobut-2-yl, 1-Cyanobut-3-yl, 2-Cyanobut-3-yl, 1-Cyano-2-methyl-
prop-3-yl, 2-Cyano-2-methyl-prop-3-yl, 3-Cyano-2-methyl-prop-3-yl und 2-Cyano-
methyl-prop-2-yl;

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

C1-Ce-Hydroxyalkyl: C+-C4-Hydroxyalkyl wie voranstehend genannt, sowie z.B. 1-
Hydroxy-pent-5-yl, 2-Hydroxy-pent-5-yl, 3-Hydroxy-pent-5-yl, 4-Hydroxy-pent-5-yl,
5-Hydroxy-pent-5-yl, 1-Hydroxypent-4-yl, 2-Hydroxypen-4-tyl, 3-Hydroxypent-4-yl, 4-
Hydroxypent-4-yl, 1-Hydroxy-pent-3-yl, 2-Hydroxy-pent-3-yl, 3-Hydroxy-pent-3-yl, 1-
Hydroxy-2-methyl-but-3-yl, 2-Hydroxy-2-methyl-but-3-yl, 3-Hydroxy-2-methyl-but-3-
yl, 1-Hydroxy-2-methyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-2-methyl-but-4-y1, 3-Hydroxy-2-methyi-
but-4-yl, 4-Hydroxy-2-methyl-but-4-yl, 1-Hydroxy-3-methyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-3-
methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-methyl-but-4-yl, 4-Hydroxy-3-methyl-but-4-yi, 1-
Hydroxy-hex-6-yl, 2-Hydroxy-hex-6-yl, 3-Hydroxy-hex-6-yl, 4-Hydroxy-hex-6-yl, 5-
Hydroxy-hex-6-yl, 6-Hydroxy-hex-6-yl, 1-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-2-
methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 5-
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Hydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 1-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yi, 2-Hydroxy-3-methyl-
pent-5-yl, 3-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-3-
methyl-pent-5-yl, 1-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 3-
Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-4-methyl-
pent-5-yi, 1-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-5-
methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 1-
Hydroxy-2,3-dimethyi-but-4-yl, 2-Hydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-2,3-
dimethyl-but-4-yl, 4-Hydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 1,2-Dihydroxy-pent-5-yl, 2,3-
Dihydroxy-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-pent-5-yl, 1,2-
Diydroxypent-4-yl, 2,3-Diydroxypent-4-yl, 3,4-Diydroxypent-4-yl, 4,5-Diydroxypent-4-
yl, 1,2-Dihydroxy-pent-3-yl, 2,3-Dihydroxy-pent-3-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-but-3-
yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-but-3-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-but-3-yl, 2-Hydroxy-2-
hdroxymethyl-but-3-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-but-4-yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-but-
4-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-but-4-yl, 1,2-Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 2,3-
Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 3,4-Dihydroxy-3-methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-
hydroxymethyl-but-4-yl, 1,2-Diydroxy-hex-6-yl, 2,3-Diydroxy-hex-6-yl, 3,4-Diydroxy-
hex-6-yl, 4,5-Diydroxy-hex-6-yl, 5,6-Diydroxy-hex-6-yl, 1,2-Dihydroxy-2-methyl-pent-
5-yl, 2,3-Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 4,5-
Dihydroxy-2-methyl-pent-5-yl, 2-Hydroxy-2-hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-Dihydroxy-3
methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-3-methyl-pent-5-
yl, 4,5-Dihydroxy-3-methyl-pent-5-yl, 3-Hydroxy-3-hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-
Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 3,4-Dihydroxy-4-
methyl-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-4-methyl-pent-5-yl, 4-Hydroxy-4-hdroxymethyl-pent-
5-yl, 1,2-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 2,3-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 3,4-
Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 4,5-Dihydroxy-5-methyl-pent-5-yl, 5-Hydroxy-5-
hdroxymethyl-pent-5-yl, 1,2-Diydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 2,3-Diydroxy-2,3-
dimethyl-but-4-yl, 3,4-Dihydroxy-2,3-dimethyl-but-4-yl, 2-Hydroxy-2-hydroxymethy!-
3-methyl-but-4-yl, 3-Hydroxy-3-hydroxymethyl-2-methyl-but-4-yl;

C1-Cs-Halogenalkyl sowie die Halogenalkylteile von Phenyl-C+-Cs-halogenalkyl,
Heteroaryl-C+-Cs-halogenalkyl: ein C4-Cq-Alkylrest wie vorstehend genannt, der par-
tiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B.
Chlormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluormethyl, Trifluor-
methyl, Chlorfluormethyl, Dichlorfluormethyl, Chlordifluormethyl, Brommethyl, lod-
methyl, 2-Fluorethyl, 2-Chlorethyl, 2-Bromethyl, 2-lodethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-
Trifluorethyl, 2-Chlor-2-flucrethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethyl,
2,2,2-Trichlorethyl, Pentafluorethyl, 2-Fluorpropyl, 3-Fluorpropyl, 2,2-Difluorpropyl,
2,3-Difluorpropyl, 2-Chlorpropyl, 3-Chlorpropyl, 2,3-Dichlorpropyl, 2-Brompropyl, 3-
Brompropyl, 3,3,3-Trifluorpropyl, 3,3,3-Trichlorpropyl, 2,2,3,3,3-Pentafluorpropyl,
Heptafluorpropyl, 1-(Fluormethyl)-2-fluorethyl, 1-(Chlormethyl)-2-chlorethyl, 1-
(Brommethyl)-2-bromethyl!, 4-Fluorbutyl, 4-Chlorbutyl, 4-Brombutyl, Nonafluorbutyl,
1,1,2,2-Tetrafluorethyl und 1-Trifluormethyl-1,2,2,2 2-tetrafluorethy!;
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C+-Ce-Halogenalkyl sowie die Halogenalkylteile von C4-Ces-Halogenalkyl-C1-Ca-
thioalkyl: C+-Cs-Halogenalky! wie voranstehend genannt, sowie z.B. 5-Fluorpentyl,
5-Chiorpentyl, 5-Brompentyl, 5-lodpentyl, Undecafluorpentyl, 6-Fluorhexyl, 6-
Chlorhexyl, 6-Bromhexyl, 6-lodhexyl und Tridecafluorhexyl;

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

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

C2-Ce-Cyanoalkenyl: z.B. 2-Cyanovinyl, 2-Cyanoallyl, 3-Cyanoallyl, 2,3-Dicyanoallyl,
3,3-Dicyanoallyl, 2,3,3-Tricyanoallyl, 2,3-Dicyanobut-2-enyl;

C2-Ce-Hydroxyalkenyl sowie die Hydroxy-Teile von Phenyl-C+-C4-hydroxyalkenyl,
Heteroaryl-C4-C4-hydroxyalkenyl: z.B. 2-Hydroxyvinyl, 2-Hydroxyallyl, 3-
Hydroxyallyl, 2,3-Dihydroxyallyl, 3,3-Dihydroxyallyl, 2,3,3-Trihydroxyallyl, 2,3-
Dihydroxybut-2-enyl;

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

C»-Ce-Halogenalkiny! sowie die C,-Cs-Halogenalkinyl-Teile von Ca-Cs-
Halogenalkinyloxy-C4-Cs-alkyl, C2-Ce-Halogenalkinyl-C+-Cs-thioalkyl, Phenyl-C»-Cq-
halogenalkinyl, Heteroaryl-C2-Cs-halogenalkinyl: ein C,-Cs-Alkinylrest, wie voranste-
hend genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod
substituiert ist, z.B. 1,1-Difluor-prop-2-in-1-yl, 3-lod-prop-2-in-1-yl, 4-Fluorbut-2-in-1-
yl, 4-Chiorbut-2-in-1-yl, 1,1-Difluorbut-2-in-1-yl, 4-lodbut-3-in-1-yl, 5-Fluorpent-3-in-
1-yl, 5-lodpent-4-in-1-yl, 6-Fluorhex-4-in-1-yl oder 6-lodhex-5-in-1-yl;
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C2-Ce-Cyanoalkinyl: z.B. 1,1-Dicyano-prop-2-in-1-yl, 3-Cyano -prop-2-in-1-yl, 4-
Cyano-but-2-in-1-yl, 1,1-Dicyanobut-2-in-1-yl, 4-Cyanobut-3-in-1-yl, 5-Cyanopent-3-
in-1-yl, 5-Cyanopent-4-in-1-yl, 6-Cyanohex-4-in-1-yl oder 6-Cyanohex-5-in-1-yl;

C.-Ce-Hydroxyalkinyl sowie die Hydroxy-Teile von Phenyl-C,-C,-hydroxyalkinyl,
Heteroaryl-C2-Cas-hydroxyalkinyl: z.B. 1,1-Dihydroxy-prop-2-in-1-yl, 3-Hydroxy -prop-
2-in-1-yl, 4-Hydroxy-but-2-in-1-yl, 1,1-Dihydroxybut-2-in-1-yl, 4-Hydroxybut-3-in-1-yl,
S-Hydroxypent-3-in-1-yl, 5-Hydroxypent-4-in-1-yl, 6-Hydroxyhex-4-in-1-yl oder 6-
Hydroxyhex-5-in-1-yl;

C1-Ce-Alkylsulfinyl (C1-Ce-Alkyl-S(=0)-) sowie die C4-Cs-Alkylsulfinyl-Teile von Cs-
Ce-Alkylsulfinyl-C4-Cy-alkyl: z.B. Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Propyisulfinyl, 1-Me-
thylethylsulfinyl, Butyisulfinyl, 1-Methylpropylsulfinyl, 2-Methylpropylsulfinyl, 1,1-Di-
methylethylsulfinyl, Pentylsulfinyl, 1-Methylbutylsulfinyl, 2-Methylbutylsulfinyl, 3-
Methylbutylsulfinyl, 2,2-Dimethylpropylsulfinyl, 1-Ethylpropylsulfinyl, 1,1-Dimethyl-
propylsulfinyl, 1,2-Dimethylpropylsulfinyl, Hexylsulfinyl, 1-Methylpentylsulfinyl, 2-
Methylpentylsulfinyl, 3-Methylpentylsulfinyl, 4-Methylpentyl-sulfinyl, 1,1-Dimethyl-
butylsulfinyl, 1,2-Dimethylbutylsulfinyl, 1,3-Dimethylbutyl-sulfinyl, 2,2-Dimethyl-
butylsulfinyl, 2,3-Dimethylbutylsulfinyl, 3,3-Dimethylbutyl-sulfinyl, 1-Ethylbutylsulfinyl,
2-Ethylbutylsulfinyl, 1,1,2-Trimethyipropylsulfinyl, 1,2,2-Trimethylpropylsulfinyl, 1-
Ethyl-1-methylpropylsulfinyl und 1-Ethyl-2-methylpropylsulfiny!;

C1-Ce-Halogenalkylsulfinyl sowie die C1-Cs-Halogenalkylsulfinyl-Teile von C1-Ce-
Halogenalkylsulfinyl-C1-Cs-alkyl: C+-Ce-Alkylsulfinylrest wie voranstehend genannt,
der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist,
also z.B. Fluormethylsulfinyl, Difluormethylsulfinyl, Trifluormethylsulfinyl, Chlordi-
fluormethylsuffinyl, Bromdifluormethylsulfinyl, 2-Fluorethylsuifinyl, 2-Chlorethyl-
suffinyl, 2-Bromethylsuifinyl, 2-lodethylsulfinyl, 2,2-Difluorethylsulfinyl, 2,2,2-Trifluor-
ethylsulfinyl, 2,2,2-Trichlorethylsulfinyl, 2-Chlor-2-fluorethylsulfinyl, 2-Chlor-2,2-di-
fluorethylsulfinyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethylsulfinyl, Pentafluorethylsulfinyl, 2-Fluor-
propylsulfinyl, 3-Fluorpropylsulfinyl, 2-Chlorpropylsulfinyl, 3-Chlorpropylsulfinyl, 2-
Brompropylsulfinyl, 3-Brompropylsulfinyl, 2,2-Difluorpropyisulfinyl, 2,3-Difluor-
propylsulfinyl, 2,3-Dichlorpropylsulfinyl, 3,3,3-Trifluorpropylsulfinyl, 3,3,3-Trichlor-
propylsulfinyl, 2,2,3,3,3-Pentafluorpropyisulfinyl, Heptafluorpropylsulfinyl, 1-(Fluor-
methyl)-2-fluorethylsulfinyl, 1-(Chlormethyl)-2-chlorethylsulfinyl, 1-(Brommethy!)-2-
bromethylsulfinyl, 4-Fluorbutylsulfinyl, 4-Chlorbutylsulfinyl, 4-Brombutylsulfinyl,
Nonafluorbutylsulfinyl, 5-Fluorpentylsulfinyl, 5-Chlorpentylsulfinyl, 5-Brompentyl-
sulfinyl, 5-lodpentylsulfinyl, Undecafluorpentylsulfinyl, 6-Fluorhexylsulfinyl, 6-
Chlorhexylsulfinyl, 6-Bromhexylsulfinyl, 6-lodhexylsulfinyl und Dodecafluorhexyl-
sulfinyt;

C1-Ce-Alkylsulfonyl (C4-Ce-Alkyl-S(O).-) sowie die C-Cs-Alkylsulfonyl-Teile von C-
Ce-Alkylsulfonyl-C4-Cs-alkyl, C1+-Cs-Alkylsulfonylamino, Cs-Ce-Alkylsulfonylamino-Cs-
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Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylsulfonyl(C+-Ce-alkyl)amino-C4-Cgs-alkyl, C1-C6-
Alkylsulfonylaminocarbonyl: z.B. Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Propylsulfonyl, 1-
Methylethylsulfonyl, Butyisulfonyl, 1-Methylpropylsulfonyl, 2-Methyl-propylsulfonyl,
1,1-Dimethylethylsulfonyl, Pentylsulfonyl, 1-Methylbutylsulfonyl, 2-
Methylbutylsulfonyl, 3-Methylbutylsulfonyl, 1,1-Dimethylpropylsulfonyl, 1,2-Di-
methylpropylsulfonyl, 2,2-Dimethylpropylsulfonyl, 1-Ethylpropylsulfonyl, Hexylsul-
fonyl, 1-Methylpentylsulfonyl, 2-Methylpentylsulfonyl, 3-Methylpentylsulfonyl, 4-
Methylpentylsulfonyl, 1,1-Dimethylbutylsulfonyl, 1,2-Dimethylbutylsulfonyl, 1,3-
Dimethylbutylsulfonyl, 2,2-Dimethylbutylsulfonyl, 2,3-Dimethylbutylsulfonyl, 3,3-
Dimethylbutylsulfonyl, 1-Ethylbutylsulfonyl, 2-Ethylbutylsulfonyl, 1,1,2-Trimethyl-
propylsulfonyl, 1,2,2-Trimethylpropylsulfonyl, 1-Ethyl~ 1-methylpropylsulfonyl und 1-
Ethyl-2-methylpropylsulfonyl;

C+-Ce-Halogenalkylsulfonyl sowie die Cs-Ce-Halogenalkylsulfonyl-Teile von C4-Cs-
Halogenalkylsulfonyl-C4-Cg-alkyl, C+-Cs-Halogenalkylsulfonylamino: einen C4-Ce-
Alkylsulfonylrest wie voranstehend genannt, der partiell oder vollstindig durch
Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Fluormethylsulfonyl, Di-
fluormethylsulfonyl, Trifluormethylsulfonyl, Chlordifluormethylsulfonyl, Bromdifluor-
methylsuifonyl, 2-Fluorethylsulfonyl, 2-Chlorethylsulfonyl, 2-Bromethylsulfonyl, 2-
lodethylsulfonyl, 2,2-Difluorethyl-sulfonyl, 2,2,2-Trifluorethylsulfonyl, 2-Chlor-2-fluor-
ethylsulfonyl, 2-Chlor-2,2-difluorethylsulfonyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethylsulfonyl, 2,2,2-
Trihlorethylsulfonyl, Pentafluorethylsulfonyl, 2-Fluorpropylsulfonyl, 3-Fluorpropyl-
sulfonyl, 2-Chlorpropylsulfonyl, 3-Chlorpropylsulfonyl, 2-Brompropylsulfonyl, 3-
Brompropylsulfonyl, 2,2-Difluorpropylsulfonyl, 2,3-Difluorpropylsulfonyl, 2,3-
Dichiorpropylsulfonyl, 3,3,3-Trifluorpropylsulfonyl, 3,3,3-Trichlorpropylsulfonyl,
2,2,3,3,3-Pentafluor-propylsulfonyl, Heptafluorpropylsulfonyl, 1-(Fluormethyl)-2-
fluorethylsulfonyl, 1-(Chlormethyl)-2-chlorethylsulfonyl, 1-(Brommethyl)-2-bromethyl-
sulfonyl, 4-Fluorbutylsulfonyl, 4-Chlorbutylsulfonyl, 4-Brombutylsulfonyl, Nonafluor-
butylsulfonyl, 5-Fluorpentylsulfonyl, 5-Chlorpentylsulfonyl, 5-Brompentylsulfonyl, 5-
lod-pentylsulfonyl, 6-Fluorhexylsulfonyl, 6-Bromhexylsutfonyl, 6- lodhexylsulfonyl
und Dodecafluorhexylsuifonyl;

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

C+-Ce-Alkoxy sowie die Alkoxyteile von Hydroxycarbonyl-C;-Ce-alkoxy, C+-Cq-Alkyl-
C+-Ce-alkoxycarbonylamino, C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C-Cs-alkoxy, N-(C-Cg-Alkoxy)-
N-(C1-Ce-alkyl)-aminocarbonyl, N-(Cs-Ce-Alkenyl)-N-(C+-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl,
N-(Cs-Ce-Alkinyl)-N-(C+-Ce-alkoxy)-aminocarbonyl, C-Ce-Alkoxyimino-C4-Cs-alkyl
und C4-Ce-Alkoxy-C1-C4-alkoxy:

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

C1-Cs-Halogenalkoxy: ein C4-Cs-Alkoxyrest wie voranstehend genannt, der partiell
oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Flu-
ormethoxy, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Chlordifluormethoxy, Bromdifluor-
methoxy, 2-Fluorethoxy, 2-Chlorethoxy, 2-Brommethoxy, 2-lodethoxy, 2,2-Difluor-
ethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, 2-Chlor-2-fluorethoxy, 2-Chlor-2,2-difluorethoxy, 2,2-
Dichlor-2-fluorethoxy, 2,2,2-Trichlorethoxy, Pentafluorethoxy, 2-Fluorpropoxy, 3-
Fluorpropoxy, 2-Chlorpropoxy, 3-Chlorpropoxy, 2-Brompropoxy, 3-Brompropoxy,
2,2-Difluorpropoxy, 2,3-Difluorpropoxy, 2,3-Dichlorpropoxy, 3,3,3-Trifluorpropoxy,
3,3,3-Trichlorpropoxy, 2,2,3,3,3-Pentafluorpropoxy, Heptafluorpropoxy, 1-
(Fluormethyl)-2-fluorethoxy, 1-(Chlormethyl)-2-chlorethoxy, 1-(Brommethyl)-2-
bromethoxy, 4-Fluorbutoxy, 4-Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy und Nonafluorbutoxy;

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

C1-Ce-Alkoxy-C+-Cy-alkyl sowie die C4-Cs-Alkoxy-C+-C,-alkyl-Teile von C1-Ce-
Alkoxy-C+-Cs-alkoxy-C1-Cs-alkyl: durch C1-Cs-Alkoxy wie vorstehend genannt sub-
stituiertes C1-Cs-Alkyl, also z.B. fir Methoxymethyl, Ethoxymethyl, Propoxymethyl,
(1-Methylethoxy)methyl, Butoxymethyl, (1-Methylpropoxy)methyl, (2-Methyl-prop-
oxy)methyl, (1,1-Dimethylethoxy)methyl, 2-(Methoxy)ethyl, 2-(Ethoxy)ethyl, 2-
(Propoxy)ethyl, 2-(1-Methylethoxy)ethyl, 2-(Butoxy)ethyl, 2-(1-Methylpropoxy)-ethyl,
2-(2-Methylpropoxy)ethyl, 2-(1,1-Dimethylethoxy)ethyl, 2-(Methoxy)- propyl, 2-
(Ethoxy)propyl, 2-(Propoxy)propyl, 2-(1-Methylethoxy)propyl, 2-(Butoxy)propyl, 2-(1
Methylpropoxy)propyl, 2-(2-Methylpropoxy)propyl, 2-(1,1-Dimethylethoxy)propyl, 3-
(Methoxy)propyl, 3-(Ethoxy)- propyl, 3-(Propoxy)propyl, 3-(1-Methylethoxy)-propyl,
3-(Butoxy)propyl, 3-(1-Methylpropoxy)propyl, 3-(2-Methylpropoxy)propyl, 3-(1,1-
Dimethylethoxy)propyl, 2-(Methoxy)- butyl, 2-(Ethoxy)butyl, 2-(Propoxy)-butyl, 2-(1-
Methylethoxy)butyl, 2-(Butoxy)butyl, 2-(1-Methylpropoxy)buty!, 2-(2-Methy!-
propoxy)butyl, 2-(1,1-Dimethylethoxy)butyl, 3-(Methoxy)butyl, 3-(Ethoxy)- butyl, 3-
(Propoxy)butyl, 3-(1-Methylethoxy)butyl, 3-(Butoxy)- butyl, 3-(1-Methyl-propoxy)-
butyl, 3-(2-Methylpropoxy)butyl, 3-(1,1-Dimethylethoxy)butyl, 4-(Methoxy)-butyl, 4-
(Ethoxy)butyl, 4-(Propoxy)butyl, 4-(1-Methylethoxy)butyl, 4-(Butoxy)butyl, 4-(1-
Methylpropoxy)butyl, 4-(2-Methylpropoxy)butyl und 4-(1,1-Dimethylethoxy)-butyl;
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- C4-Cs-Alkoxycarbonyl sowie die Alkoxycarbonylteile von Cs-Cs-Alkoxycarbonyl-Cs-
Cas-alkoxy, C1-C4-Alkoxy-C+-Ca-alkoxycarbonyl und Di(C+-Cs-alkyl)amino-C1-Cs—
alkoxycarbonyl: z.B. Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Propoxycarbonyl, 1-

5 Methylethoxycarbonyl, Butoxycarbonyl, 1-Methylpropoxycarbonyl, 2-Methyiprop-
oxycarbonyl oder 1,1-Dimethylethoxycarbonyl;

- C4-Ce-Alkoxycarbonyl sowie die Alkoxycarbonylteile von C4-Cs-Alkoxycarbonyl-Cy-
Ce-alkoxy (C4-Ce-Alkoxycarbonyl)amino-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl -C1-Cy-
10 alkyl, C4-Cs-Alkyl-(C+-Ce-alkoxycarbonylyamino: C4-Cs-Alkoxycarbonyl, wie voran-
stehend genannt, sowie z.B. Pentoxycarbonyl, 1-Methylbutoxycarbonyl, 2-
Methylbutoxycarbonyl, 3-Methyl-butoxycarbonyl, 2,2-Dimethylpropoxycarbonyl, 1-
Ethylpropoxycarbonyl, Hexoxy-carbonyl, 1,1-Dimethylpropoxycarbonyl, 1,2-
Dimethylpropoxycarbonyl, 1-Methyl-pentoxycarbonyl, 2-Methylpentoxycarbonyl, 3-
15 Methylpentoxycarbonyl, 4-Methyl-pentoxycarbonyl, 1,1-Dimethylbutoxycarbonyl,
1,2-Dimethylbutoxycarbonyl, 1,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 2,2-Dimethylbutoxy-
carbonyl, 2,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 3,3-Dimethylbutoxycarbonyl, 1-Ethyibutoxy-
carbonyl, 2-Ethylbutoxycarbonyl, 1,1,2-Trimethylpropoxycarbonyl, 1,2,2-Trimethyl-
propoxycarbonyl, 1-Ethyl-1-methyl-propoxycarbonyl oder 1-Ethyl-2-methyl-propoxy-
20 carbonyl;

- C4-Cs-Alkylthio sowie die C1-Cq4-Alkylthio-Teile von C4-Cs-Halogenalkyi-C1-C.-
thioalkyl, C2-Ce-Halogenalkenyl-C1-Cq-thioalkyl, C>-Cs-Halogenalkinyl-C4-Cq-
thioalkyl: z.B. Methylthio, Ethylthio, Propylthio, 1-Methylethyithio, Butylthio,

25 1-Methylpropylthio, 2-Methylpropylthio und 1,1-Dimethylethylthio;

- C4-Ce-Alkyithio sowie die C4-Ce-Alkylthio-Teile von C1-Ce-Alkylthio-C4-Cy-alkyl: C-
Cs-Alkylthio wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylthio, 1-Methylbutylthio, 2-
Methylbutylthio, 3-Methylibutylthio, 2,2-Dimethylpropylthio, 1-Ethylpropylthio, He-

30 xylthio, 1,1-Dimethylpropylthio, 1,2-Dimethylpropylthio, 1-Methylpentylthio, 2-
Methylpentylthio, 3-Methylpentylthio, 4-Methylpentyithio, 1,1-Dimethylbutyithio, 1,2-
Dimethylbutylthio, 1,3-Dimethylbutyithio, 2,2-Dimethyibutylthio, 2,3-Dimethyl-
butylthio, 3,3-Dimethylbutylthio, 1-Ethylbutylthio, 2-Ethylbutylthio, 1,1,2-Trimethyl-
propylthio, 1,2,2-Trimethylpropylthio, 1-Ethyl-1-methylpropylthio und 1-Ethyl-2-

35 methylpropylthio;

- C4-Ce-Alkylamino sowie die C+-Ce-Alkylaminoreste von N(C+-Cg-Alkylamino)imino—
C1-Cs-alkyl, (C4-Ce-Alkyl)amino-C4-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl-(C1-Cs-alkyl)amino-
C+-Ca-alkyl, C1-Ce-Alkyicarbonyl(C+-Ce-alkylamino)Ci-Cs-alkyl, (C1-Cs-Alkyl)-

40 aminothiocarbonyl und (C+-Cs-Alkyl)aminocyanoimino: z.B. Methylamino, Ethylami-
no, Propylamino, 1-Methylethylamino, Butylamino, 1-Methylpropylamino, 2-
Methylpropylamino, 1,1-Dimethylethylamino, Pentylamino, 1-Methylbutylamino, 2-
Methylbutylamino, 3-Methylbutylamino, 2,2-Dimethylpropylamino, 1-
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Ethylpropylamino, Hexylamino, 1,1-Dimethylpropylamino, 1,2-Dimethylpropylamino,
1-Methylpentylamino, 2-Methylpentylamino, 3-Methyl-pentylamino, 4-Methyl-
pentylamino, 1,1-Dimethylbutylamino, 1,2-Dimethylbutyl-amino, 1,3-Dimethylbutyl-
amino, 2,2-Dimethylbutylamino, 2,3-Dimethylbutylamino, 3,3-Dimethylbutylamino, 1-
Ethylbutylamino, 2-Ethylbutylamino, 1,1,2-Trimethylpropylamino, 1,2,2-Trimethyl-
propylamino, 1-Ethyl-1-methylpropylamino oder 1-Ethyl-2-methylpropylamino;

Di(C+-Cs-alky)amino: z.B. N,N-Dimethylamino, N,N-Diethylamino, N,N-Dipropyl-
amino, N,N-Di-(1-methylethyl)-amino, N,N-Dibutylamino, N,N-Di-(1-methylpropyl)-
amino, N,N-Di-(2-methylpropyl)-amino, N,N-Di-(1,1-dimethylethyl)-amino, N-EthyI-N-
methylamino, N-Methyl-N-propylamino, N-Methyl-N-(1-methylethyl)amino, N-Butyl-
N-methylamino, N-Methyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-Methyl-N-(2-methyipropyl)-
amino, N-(1,1-Dimethyl-ethyl)-N-methylamino, N-Ethyi-N-propylamino, N-Ethyl-N-(1-
methylethyl)amino, N-Butyl-N-ethylamino, N-Ethyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-
Ethyl-N-(2-methylpropyl)-amino, N-Ethyl-N-(1,1-dimethyl-ethyl)amino, N-(1-Methy!-
ethyl)-N-propylamino, N-Butyl-N-propylamino, N-(1-Methylpropyl)-N-propylamino, N-
(2-Methylpropyl)-N-propylamino, N-(1,1-Dimethyl-ethyl)-N-propylamino, N-Butyl-N-
(1-methylethyl-)amino, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)amino, N-(1-MethyI-
ethyl)-N-(2-methyl-propyl)amino, N-(1,1-Dimethyl-ethyl)-N-(1-methylethyl)amino, N-
Butyl-N-(1-methylpropyl)amino, N-Butyl-N-(2-methylpropyl)amino, N-Butyl-N-(1,1-
dimethyl-ethyl)amino, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)amino, N-(1,1-Dimethyl-
ethyi)-N-(1-methylpropyl)amino und N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(2-methylpropyl)amino;

Di(C4-Ce-alkyl)amino sowie die Dialkylaminoreste von N-(Di-C;-Ce-alkylamino)imino-
C1-Ce-alkyl, Di(C+-Ce-alkyl)amino-C4-Cs-alkyl und Di(C+-Cs-alkyl)aminocyanoimino:
Di(C4-Cs-alkyl)amino wie voranstehend genannt sowie: z.B. N,N-Dipentylamino,
N,N-Dihexylamino, N-Methyl-N-pentylamino, N-Ethyl-N-pentylamino, N-Methyl-N-
hexylamino und N-Ethyl-N-hexylamino;(C+-Cs-Alkylamino)carbonyl: z.B. Methylami-
nocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, Propylaminocarbonyl, 1- Methyl-
ethylaminocarbonyl, Butylaminocarbonyl, 1- Methylpropylaminocarbonyl, 2—
Methylpropylaminocarbony! oder 1,1~ Dimethylethylaminocarbonyi;

(C1-Cs-Alkyl)aminocarbony! sowie die (C1-Ca-Alkyl)aminocarbonyl-Teile von (C1-C4-
Alkylamino)carbonylamino: z.B. Methylaminocarbonyl, Ethylaminocarbonyl, Propy-
laminocarbonyl, 1-Methylethylaminocarbonyl, Butylaminocarbonyl, 1-Methyl-
propylaminocarbonyl, 2-Methylpropylaminocarbonyl oder 1,1-Dimethylethylamino-
carbonyl;

Di(C+-Ca-alkyl)aminocarbonyl sowie die Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl-Teile von
Di(C+-Ca-alkyl)aminocarbonylamino: z.B. N,N-Dimethylaminocarbonyl, N,N-Diethyl-
aminocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N,N-Dipropylaminocarbonyl,
N,N-Dibutylaminocarbonyl, N,N-Di-(1-methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl, N,N-Di-(1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-
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methylaminocarbonyl, N-Methyl-N-propylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methyl-
ethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-methylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-methylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-propylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-
methylethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-ethylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-
dimethylethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-propylaminocarbonyl, N-Butyl-N-
propylaminocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-propylaminocarbonyl, N-(2-Methyl-
propyl)-N-propylaminocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-propylaminocarbonyl, N-
Butyl-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)-amino-
carbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(2-methylpropylyaminocarbonyl, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N~(1-methylpropyl)-aminocarbonyl,
N-Butyl-N-(2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Butyl-N-(1,1-dimethyl-ethyl)amino-
carbonyl, N-(1-Methylpropy!)-N-(2-methylpropyl)aminocarbony!, N-(1,1-Dimethyl-
ethyl)-N-(1-methylpropyl)aminocarbonyl oder N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(2-methyl-
propyl)aminocarbonyl;

(C+-Ce-Alkyl)aminocarbonyl sowie die (C1-Cs-Alkyl)aminocarbonyl-Teile von (C-Ce-
Alkylamino)carbonylamino, (C4-Cs-Alkyl)aminocarbonyl-C+-Cs-alkyl, (C1-Ce-
Alkyl)aminocarbonyloxy-C+-Cs-alkyl und (C+-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino-C+-Cs-
alkyl: (C4-Cs-Alkylamino)carbonyl, wie voranstehend genannt, sowie z.B. Pentylami-
nocarbonyl, 1-Methylbutylaminocarbonyl, 2-Methyl-butylaminocarbonyl, 3-
Methylbutylaminocarbonyl, 2,2-Dimethylpropylamino-carbonyl, 1-Ethyl-
propylaminocarbonyl, Hexylaminocarbonyl, 1,1-Dimethylpropyl-aminocarbonyl, 1,2-
Dimethylpropylaminocarbonyl, 1-Methylpentylaminocarbonyl, 2-Methylpentyl-
aminocarbonyl, 3-Methylpentylaminocarbonyl, 4-Methylpentylamino-carbonyl, 1,1-
Dimethyibutylaminocarbonyl, 1,2-Dimethylbutylaminocarbonyl, 1,3-Dimethylbutyl-
aminocarbonyi, 2,2-Dimethylbutylaminocarbonyl, 2,3-Dimethylbutyl-aminocarbonyl,
3,3-Dimethylbutylaminocarbonyl, 1-Ethylbutylaminocarbonyl, 2-Ethylbutylamino-
carbonyl, 1,1,2-Trimethylpropylaminocarbonyl, 1,2,2-Trimethyl-
propylaminocarbonyl, 1-Ethyl-1-methylpropylaminocarbonyl oder 1-Ethyl-2-methyl-
propylaminocarbonyl;

Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbony! sowie die Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-Teile von
Di(C4-Ce-alkyl)aminocarbonylamino, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl-C1-C4-alkyl,
Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyloxy-C4-Cs-alkyl und Di(C4-Cs-alkyl)aminocarbonyl-
amino-C4-Cq-alkyl: Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl, wie voranstehend genannt, sowie
z.B. N-Methyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methylbutyl)aminocarbonyl, N-
Methyl-N-(2-methylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(3-methylbutyl)aminocarbonyl,
N-Methyl-N-(2,2-dimethylpropyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-
ethylpropyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-hexylaminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1-
dimethylpropyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2-dimethylpropyl)aminocarbonyl, N-
Methyl-N-(1-methylpentyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpentyl)-amino-
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carbonyl, N-Methyl-N-(3-methylpentyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methyl-
pentyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-
(1,2-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,3-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-
Methyl-N-(2,2-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2,3-dimethylbutyl)amino-
carbonyl, N-Methyl-N-(3,3-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-ethyl-butyl)-
aminocarbonyl, N-Methyl-N-(2-ethylbutyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1,2-tri-
methylpropyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2,2-trimethylpropyl)aminocarbonyl, N-
Methyl-N-(1-ethyl-1-methyipropyl)aminocarbonyl, N-Methyl-N-(1-ethyl-2-methyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-pentylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methylbutyl)-
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylbutyl)aminocarbony!, N-Ethyl-N-(3-methylbutyl)-
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethylpropyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-hexylaminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-dimethyl-
propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2-dimethylpropyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-
methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-
(3-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(4-methylpentyl)-aminocarbonyl, N-
Ethyl-N-(1,1-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2-dimethylbutyl)-amino-
carbonyl, N-Ethyl-N-(1,3-dimethylbutyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethyl-
butyl)-aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,3-dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(3,3-
dimethylbutyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethylbutyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-
ethylbutyl)minocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1,2-trimethyl-propyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-
N-(1,2,2-trimethylpropyl)aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethyl-1-methylpropyl)-
aminocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethyl-2-methylpropyl)aminocarbonyl, N-Propyl-N-
pentylaminocarbonyl, N-Butyl-N-pentylaminocarbonyl, N,N-Dipentylaminocarbonyl,
N-Propyi-N-hexylaminocarbonyl, N-Butyl-N-hexylaminocarbonyl, N-Pentyl-N-
hexylaminocarbonyl oder N,N-Dihexylaminocarbonyi;

Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl: z.B. N,N-Dimethylaminothiocarbonyl, N,N-Diethyl-
aminothiocarbonyl, N,N-Di-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N,N-Dipropylamino-
thiocarbonyl, N,N-Dibutylaminothiocarbonyl, N,N-Di-(1-methylpropyl)aminothio-
carbonyl, N,N-Di-(2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N,N-Di-(1,1-dimethylethyl)-
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-methylaminothiocarbonyl, N-Methyi-N-propyl-amino-
thiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-methylamino-
thiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methy!-
propyl)aminothiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-methylaminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-propylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N-
Butyl-N-ethylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-(2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-dimethylethyl)aminothio-
carbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-Butyl-N-propylaminothio-
carbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-propylaminothiocarbony!, N-(2-Methylpropyl)-N-
propylamino-thiocarbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-propylaminothiocarbonyl, N-
Butyl-N-(1-methylethyl)aminothiocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(1-methylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-(1-Methylethyl)-N-(2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-(1,1-
Dimethylethyl)-N-(1-methylethyl)- aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(1-methylpropyl)-
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aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-(2-methylpropyl)yaminothiocarbonyl, N-Butyi-N-(1,1-
dimethylethyl)aminothiocarbonyl, N-(1-Methylpropyl)-N-(2-methylpropyl)aminothio-
carbonyl, N-(1,1-Dimethylethyl)-N-(1-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-(1,1-
Dimethylethyl)-N-(2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-pentylaminothio-
carbonyl, N-Methyl-N-(1-methylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methyl-
butyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(3-methylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Methyi-N-
(2,2-dimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-ethylpropyl)aminothio-
carbonyl, N-Methyl-N-hexylaminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1-dimethylpropy!)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2-dimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-
(1-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-methylpentyl)aminothiocarbonyl,
N-Methyl-N-(3-methylpentyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(4-methylpentyl)amino-
thiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,1-dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2-
dimethylbutyl)-aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,3-dimethylbutyl)aminothiocarbony!,
N-Methyl-N-(2,2-dimethyibutyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2,3-dimethylbutyl)-
aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(3,3-dimethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-
(1-ethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(2-ethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-
Methyl-N-ethyl-N-(1,1,2-trimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1,2,2-
trimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Methyl-N-(1-ethyl-1-methylpropyl)aminothio-
carbonyl, N-Methyl-N-(1-ethyl-2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-
pentylaminothiocarbonyl, N-Ethyi-N-(1-methylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-
methylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(3-methylbutyl)aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-(2,2-dimethylpropyl)-aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-1-ethylpropyl)aminothio-
carbonyl, N-Ethyl-N-hexylaminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,1-dimethyl-
propyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2-dimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-(1-methylpentyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-methylpentyl)amino-
thiocarbonyl, N-Ethyl-N-(3-methylpentyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(4-methyl-
pentyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyi-N-(1,1-dimethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-
N-(1,2-dimethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,3-dimethyibutyl)aminothio-
carbonyl, N-Ethyl-N-(2,2-dimethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2,3-dimethyl-
butyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(3,3-dimethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-
N-(1-ethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(2-ethylbutyl)aminothiocarbonyl, N-
Ethyl-N-(1,1,2-trimethylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1,2,2-trimethylpropyl)-
aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-(1-ethyl-1-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Ethyl-N-
(1-ethyl-2-methylpropyl)aminothiocarbonyl, N-Propyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N-
Butyl-N-pentylaminothiocarbonyl, N,N-Dipentylaminothiocarbonyl, N-Propyl-N-hexyl-
aminothiocarbonyl, N-Butyl-N-hexylaminothiocarbony!, N-Pentyl-N-hexyl-aminothio-
carbonyl oder N,N-Dihexylaminothiocarbonyi;

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

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

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

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

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

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

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

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

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

Aryl sowie der Arylteil von Aryl(C4-Cs-alkyl), Aryl(C+-Cs-alkyl),: ein- bis dreikerniger
aromatischer Carbocyclus mit 6 bis 14 Ringgliedern, wie z.B. Phenyl, Naphthyl und
Anthracenyl;

Heteroaryl sowie die Heteroarylreste in Heteroaryl-C1-Cs-alkyl, Heteroaryl-C1-Cy-
alkyl, Heteroaryl-C»-Cs-alkenyl, Heteroaryl-C,-Cs-alkinyl, Heteroaryl-C4-Cq-
halogenalkyl, Heteroaryl-C,-Cs-halogenalkenyl, Heteroaryl-C,-Cs-halogenalkinyl,
Heteroaryl-C+-Cs-hydroxyalkyl, Heteroaryl-C»-C4-hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C,-Ca-
hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-C1-Cs-alkyl, Heteroarylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl,
Heteroaryloxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C1-Ca-
alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfonyl-C1-Cs-alkyl:

mono- oder bicyclisches aromatisches Heteroaryl mit 5 bis 10 Ringgliedern, wel-
ches neben Kohlenstoffatomen 1 bis 4 Stickstoffatome, oder 1 bis 3 Stickstoffatome
und ein Sauerstoff- oder ein Schwefelatom, oder ein Sauerstoff- oder ein Schwefel-
atom enthalt, z.B.

Monocyclen wie Furyl (z.B. 2-Furyl, 3-Furyl), Thienyl (z.B. 2-Thienyl, 3-Thienyl), Pyr-
rolyl (z.B. Pyrrol-2-yl, Pyrrol-3-yl), Pyrazolyl (z.B. Pyrazol-3-yl, Pyrazol-4-yl), Isoxa-
zolyl (z.B. Isoxazol-3-yl, Isoxazol-4-yl, Isoxazol-5-yl), Isothiazolyl (z.B.
Isothiazol-3-yl, Isothiazol-4-yl, Isothiazol-5-yl), Imidazoly! (z.B. Imidazol-2-yl,
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Imidazol-4-yl), Oxazolyl (z.B. Oxazol-2-yl, Oxazol-4-yl, Oxazol-5-yl), Thiazolyl (z.B.
Thiazol-2-yl, Thiazol-4-yl, Thiazol-5-yl), Oxadiazolyl (z.B. 1,2,3-Oxadiazol-4-yl,
1,2,3-Oxadiazol-5-yl, 1,2,4-Oxadiazol-3-yl, 1,2,4-Oxadiazol-5-yl, 1,3,4-Oxadiazol-2-
yl), Thiadiazolyl (z.B. 1,2,3-Thiadiazol-4-yl, 1,2,3-Thiadiazol-5-yl, 1,2,4-Thiadiazol-3-
yl, 1,2,4-Thiadiazol-5-yl, 1,3,4-Thiadiazolyl-2-yl), Triazoly! (z.B. 1,2,3-Triazol-4-yl,
1,2,4-Triazol-3-yl), Tetrazol-5-yl, Pyridyl (z.B. Pyridin-2-yi, Pyridin-3-yl, Pyridin-4-yl),
Pyrazinyl (z.B. Pyridazin-3-yl, Pyridazin-4-yl), Pyrimidinyl (z.B. Pyrimidin-2-yl, Pyri-
midin-4-yl, Pyrimidin-5-yl), Pyrazin-2-yl, Triazinyl (z.B. 1,3,5-Triazin-2-yl, 1,2,4-
Triazin-3-yl, 1,2,4-Triazin-5-yl, 1,2,4-Triazin-6-yl), Tetrazinyl (z.B. 1,2,4,5-Tetrazin-3-
yl); sowie
Bicyclen wie die benzanellierten Derivate der vorgenannten Monocyclen, z.B. Chi-
nolinyl, Isochinolinyl, Indolyl, Benzthienyl, Benzofuranyl, Benzoxazolyl, Benzthiazo-
lyl, Benzisothiazolyl, Benzimidazolyl, Benzopyrazolyl, Benzthiadiazolyl, Benzotriazo-

l;

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

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

z.B. Gber ein C-Atom verkniipfte aromatische 6-Ring Heterocyclen, welche neben
Kohlenstoffatomen ein bis vier, vorzugsweise ein bis drei Stickstoffatome als Ring-
glieder enthalten kénnen, z.B. 2-Pyridinyl, 3-Pyridinyl, 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-
Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Triazin-2-y!
und 1,2,4-Triazin-3-yl.

In einer besonderen Ausfihrungsform haben die Variablen der heteroaroylsubstituier-
ten Alanine der Formel | folgende Bedeutungen, wobei diese flr sich allein betrachtet
als auch in Kombination miteinander besondere Ausgestaltungen der Verbindungen
der Formel | darstellen:

Bevorzugt sind die heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel |, in der

5- oder 6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen, oder mit ein bis
drei Stickstoffatomen und einem Sauerstoff- oder Schwefelatom, oder mit einem
Sauerstoff- oder Schwefelatom, welches durch einen C;-Cs-Halogenalkyl-Rest,
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bevorzugt in 2-Position durch einen C+-Cs-Halogenalkyl-Rest,
substituiert ist, und 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C4-Cg-Alkyl, C3-Ce-
Cycloalkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C1-Cg-Alkoxy, C1-Ce-Halogenalkoxy und C1-Ce-
Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen kann;

bedeutet.

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

5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahit aus der Gruppe Pyrrolyl, Thienyl,

Furyl, Pyrazolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazoly!, Tetrazolyl, Pyridyl und Pyrimidi-

nyl; wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert
sein kénnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C-Cg-Alkyl, Ca-
Ce-Cycloalkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, C1-Cg-Alkoxy, C+-Ce-Halogenalkoxy und
C1-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen kdnnen;

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

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

besonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Thie-
nyl, Furyl, Pyrazolyl und Imidazolyi;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert sein kdnnen
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Cs-Alkyl und C1-Cs-Halogenalkyl
tragen konnen;

insbesonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe Py-
razolyl und Imidazolyl; wobei die genannten Heteroarylreste partiell halogeniert
sein konnen und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C+-Cg-Alkyl und C4-Cy-
Halogenalkyl tragen kdnnen;

aulerordentlich bevorzugt Pyrazolyl, welches partiell halogeniert sein kann
und/oder 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Cs-Alkyl und C+-C4-Halogenalky! tra-
gen kann;

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

A

6-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffatomen:

besonders bevorzugt Pyridyl oder Pyrimidyl.

insbesondere bevorzugt Pyrimidyl;
wobei die genannten Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert
sein kdnnen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Cyano, C4-Ce-Alkyl, Cs-
Ce-Cycloalkyl, C4-Ce-Halogenalkyl, C+-Cs-Alkoxy, C+-Cgs-Halogenalkoxy und
C4-Ce-Alkoxy-C+-Cs-alkyl tragen kénnen;

bedeutet.

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

A

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

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel 1, in der

A

5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis vier Stickstoffen;
bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis drei Stickstoffen;
sehr bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl mit ein bis zwei Stickstoffen;
besonders bevorzugt 5-gliedriges Heteroaryl mit zwei Stickstoffen:;
aufierordentlich bevorzugt Pyrazolyl;
wobei die genannten Heteroarylreste durch 1 bis 3 Reste aus der Gruppe
Halogen, Cyano, C4-Cs-Alkyl, C3-Ce-Cycloalkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, C4-Ce-
Alkoxy, C+-Ce-Halogenalkoxy und Ci-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkyl;
bevorzugt durch 1 bis 3 Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, C-Cs-Alkyl
und C+-Cs-Halogenalkyl;
sehr bevorzugt durch 1 bis 2 Reste aus der Gruppe C1-Cs-Alkyl und C1-Cs-
Halogenalkyl;
substituiert sein kdnnen;

bedeutet.
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Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel I, in der
A C-verknlipftes 5-oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahlt aus der Gruppe A1 bis

A14 mit
5
R™ R™
prd Ve e e
Rw;(/jj: R" 74 | 2 R13/__(E\3 K /4 IE
S R14 S 0] R14 O
A1 A2 A3 A4
R™ R™ R
~ Ve e
7 4 16 )4 16 T4
N R™—N_ RE=NC
—
16N R N R 13\7/
R™ A5 A6 R™ a7
14
R™ R
R < IE S 4 R1L< I o)
13
10 A8 R™ A9 A10 R At
14 14 R
R'S
N’ X ;/ l X g/ I N :/
Z N
RS = R'S N =
A12 A13 A14
wobei der Pfeil die Verkniipfungsposition anzeigt und
15 R™ Wasserstoff, Halogen, C1-Cs-Alkyl oder C1-Cs-Halogenalky!;
besonders bevorzugt Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl oder C-Cs-Halogenalkyl;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder C4-C4-Alkyl;
aullerordentlich bevorzugt Wasserstoff:
20 R™ Halogen, C+-Ce-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl oder C4-Ce-Halogenalkoxy;

besonders bevorzugt Halogen, C1-Cs-Alkyl oder C;-Cs-Halogenalky!;
insbesondere bevorzugt Halogen oder C4-Ce-Halogenalkyl;
sehr bevorzugt C+-Cs-Halogenalkyl;
aullerordentlich bevorzugt C4-Cs-Halogenalkyt
25 sehr aul3erordentlich bevorzugt CFs;
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R'® Wasserstoff, Halogen, C-Cg-Alkyl oder C+-Cs-Halogenalky!:
besonders bevorzugt Wasserstoff, Halogen oder C;-Cs-Halogenalky!;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Halogen;
auflierordentlich bevorzugt Wasserstoff; und

R'¢ Wasserstoff, C4-Ce-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, C+-Cs-Halogenalkyl oder C1-
Ce-Alkoxy-C1-Cy-alkyl;
besonders bevorzugt C4-C4-Alkyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, C+-C4-Halogenalkyl
oder C1-C4-Alkoxy-C4-Cs-alkyl,
insbesondere bevorzugt C4-C4-Alkyl oder C+-Cs-Halogenalky!;
auflerordentlich bevorzugt C-Cs-Alkyl;
sehr au3erordentlich bevorzugt CHg;

bedeuten;

sehr bevorzugt A1, A2, A3, A4, A5, A6, A8 oder A9;
wobei R bis R'6 wie voranstehend genannt definiert werden;

besonders bevorzugt A1, A2, A5 oder AB;
wobei R bis R'® wie voranstehend genannt definiert werden;

insbesonders bevorzugt A5 oder AB;
wobei R bis R'® wie voranstehend genannt definiert werden;

aulerordentlich bevorzugt AS5;
wobei R™ bis R'¢ wie voranstehend genannt definiert werden:

bedeutet.

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

R

Wasserstoff;

bedeutet.

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

R?  Wasserstoff oder Hydroxy;
besonders bevorzugt Wasserstoff;
bedeutet.

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

R3S

C4-Ce-Alkyl oder C4-Cs-Halogenalkyl;
besonders bevorzugt C+-Ce-Alkyl;
insbesondere bevorzugt C-Cs-Alkyl;
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auflerordentlich bevorzugt CHg;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R*  Wasserstoff oder C4-Cs-Alkyl;

bevorzugt Wasserstoff oder CH3;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff:
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
RS  Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C2-Cs-Alkenyl, C2-Cs-Alkinyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Co-
Ce-Halogenalkenyl, C.-Cs-Halogenalkinyl, C+-Cs-Cyanoalkyl, C1-Cs-Hydroxyalkyl,
C2-Ce-Hydroxyalkenyl, C.-Cs-Hydroxyalkinyl, Cs-Ce-Cycloalkyl, C3-Cs-
Cycloalkenyl oder 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehend genannten Cycloalkyl-, Cycloalkenyl- oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclyl-Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein kdn-
nen und/oder einen bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, C1-Ce-Alkyl, C4-Ce-
Halogenaikyl, Hydroxycarbonyl und Cs-Cs-Alkoxycarbonyl tragen kénnen;
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C+-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxy-C-Cy-
alkoxy-C1-Cqs-alkyl, C4-Ce-Alkylthio-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylsulfonylamino-C1-Cy-
alkyl, Hydroxycarbonyl, C-Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, Hydroxycarbonyl-
C+-Cs-alkyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxycarbonyl-Ci-
Cas-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonylamino-C+-Ca-
alkyl, (C4-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino-C+-Cs-alkyl, Di(C4-Ce-
alkyl)aminocarbonylamino-C1-Cs-alkyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyloxy-Cs-Cq-
alkyl, Formylamino-C+-Cg-alky!;
Phenyl, Phenyl-C4-Cs-alkyl, Phenyl-C»-Cs-alkenyl, Phenyl-Co-Cs-alkinyl, Phenyl-
C1-C4-halogenalkyl, Phenyl-C2-C4-halogenalkenyl, Phenyl-C1-Cs-hydroxyalkyl,
Phenyloxy-C+-Cs-alkyl, Phenylthio-C+-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-C+-C4-alkyl, Phe-
nylsulfonyl-C1-Cs-alkyl;
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cq-alkyl, Heteroaryl-C1-C4-hydroxyalkyl, Heteroaryloxy-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C4-Cs-alkyl oder Hete-
roarylsutfonyl-C+-Cs-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder
volistandig halogeniert sein kdnnen und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe Cyano, Nitro, C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, Hydroxy, C1-Cs-
Alkoxy, C+-Cg-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C:+-Cs-Alkoxycarbonyl, Hy-
droxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, C+-Ce-Alkylsulfonylamino und C1-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino tragen kénnen;

besonders bevorzugt C-Ce-Alkenyl, C4-Cs-Halogenalkyl, 3- bis 6-gliedriges He-
terocyclyl, C4-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkoxy-C+-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, A-
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minocarbonyl, C-Cs-Alkylcarbonylamino-C+-Cs-alky!, Formylamino-C4-Cs-alkyl,
Phenyl oder Heteroaryl,
wobei die vorstehend genannten 3- bis 6-gliedrigen Heterocyclyl- sowie die
Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert sein kon-
nen und/oder ein bis drei C4-Cg-Alkyl-Reste tragen kénnen;

insbesondere bevorzugt Cz-Ce-Alkenyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-
C1-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, Phenyl oder Heteroaryl;

bedeutet.

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

NR'"R'" oder OR®
besonders bevorzugt OR?;
bedeutet.

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

NR'"R' oder NO;
besonders bevorzugt NR1°R";

bedeutet.

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

OR?® oder NO3;
besonders bevorzugt NO;

bedeutet.

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

Wasserstoff oder C-Cg-Alkyl;
besonders bevorzugt Wasserstoff oder C+1-Cs-Alkyl;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff;

bedeutet.

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

Wasserstoff oder C-Cs-Alkyl;
besonders bevorzugt Wasserstoff oder C4-Cs-Alkyl;
insbesondere bevorzugt Wasserstoff;

bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R? und R jeweils unabhangig voneinander

Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl, C3-Ce-Alkenyl, C3-Cg-Alkinyl, Formyl, Cs-Ce-
Alkylcarbonyl, C>-Cs-Alkenylcarbonyl, C3-Cs-Cycloalkylcarbonyl, C4-Ce-
Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C-Cs-Alkylaminocarbonyl, C1-Cs-
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Alkyisulfonylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl, N-(C1-Ce-Alkoxy)-N-
(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl, [(C4-Ce-Alkyl)aminocarbonyl(C+-Cg-alkyl)amino]-
carbonyl, (C+-Cs-Alkyl)aminothicarbonyl, Di(C1-Ces-alkyl)aminothicarbonyl, C1-Ce-
Alkoxyimino-C1-Cs-alkyl,
wobei die genannten Alkyl, Cycloalkyl- und Alkoxyreste partiell oder voll-
standig halogeniert sein kénnen und/oder eine bis drei der folgenden Grup-
pen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy, Cs-Ce-Cycloalkyl, C4-Cs-Alkoxy, C4-Cs-
Alkylthio, Di(C4-Cas-alkyl)amino, C4-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Cs-
Cs-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C1+-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C4-Cy-
alkyl)aminocarbonyl, oder C4-C4-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-C+-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C1-Ce-alkyl, Phenylsulfonylamino-
carbonyl oder Phenyl-C+-Cg-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylring partiell oder vollstandig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: Nitro, Cyano,
C1-Cs-Alkyl, C+-C4-Halogenalkyl, C+-C4-Alkoxy oder Cy-Cs-Halogenalkoxy;
oder
SO2R2

besonders bevorzugt Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, C3-Ce-Alkinyl,
Formyl, C+-Ce-Alkylcarbonyl, C,-Cs-Alkenylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, Ami-
nocarbonyl, (C4-Ce-Alkyl)aminocarbonyl, C+-Ce-Alkylsulfonylaminocarbonyl,
Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl, N-(C+-Cs-Alkoxy)-N-(C1-Cs-alkyl)aminocarbonyl,
[(C+-Ce-Alkyl)aminocarbonyl(C1-Cs-alkyl)amino]carbonyl, (C4-Cs-Alkyl)aminothio-
carbonyl oder Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl,
wobei die genannten Alkyl- oder Alkoxyreste partiell oder vollstéandig halo-
geniert sein kdnnen und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen
kénnen: C4-Cs-Alkoxy, C4-Cs-Alkoxycarbonyl, C1-Cs-Alkylaminocarbony! o-
der Di{(C1-Cs-alkyl)aminocarbonyl; oder
SO2R?;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl, Formyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl,
C1-Ce-Halogenalkylcarbonyl, C+-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (C4-Ce-
Alkyl)aminocarbonyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl, N-(C1-Ces-Alkoxy)-N-(C+-Cs-
alkyl)-aminocarbonyl, [(C1-Ce-Alkyl)aminocarbonyl(C1-Ce-alkyl)amino]carbonyl
oder Di(C4-Cs-alkyl}aminothiocarbonyl; oder

SO2R;

bedeuten.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel 1, in der
R® und R jeweils unabhéngig voneinander

Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, C3-Cs-Alkenyl, Cs-Cs-Alkinyl, Formyl, C4-Ce-
Alkylcarbonyl, C2-Ce-Alkenylcarbonyl, C3-Ce-Cycloalkylcarbonyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, C1-Cs-Alkylaminocarbonyl, Di(C1-Ce-alkyl)-



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

30

35

40

29

aminocarbonyl, N-(C1-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)aminocarbonyt, [(C+-Ce-

Alkyl)aminocarbonyl(C+-Cs-alkyl)amino]carbonyl, Di(C4-Ce-alkyl)aminothio-

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

SO:R%

bedeuten.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R Wasserstoff, C1-Ce-Alkyl, Hydroxy oder C4-Cg-Alkoxy;

besonders bevorzugt Wasserstoff oder C4-Cs-Alkyl;

insbesondere bevorzugt Wasserstoff oder Methyl;

aufierordentlich bevorzugt Wasserstoff:
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R'2  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, Di(C+-Ce-alkyl)amino oder Phenyl,
wobei der Phenylrest partiell oder teilweise halogeniert sein kann und/oder
durch C4-Cs-Alkyl substituiert sein kann;
besonders bevorzugt C+-Cq4-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, Di(C-Cs-alkyl)amino oder
Phenyl;
insbesondere bevorzugt Methyl, Trifluormethyl oder Phenyl;
bedeutet.

Ebenso bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
R2 C4-Cs-Alkyl oder (C4-Cs-alkyl)amino;

besonders bevorzugt C+-C4-Alkyl oder Di(C+-Cy-alkyl)amino;
bedeutet.

Besonders bevorzugt sind die heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel |, in der
A 5- oder 6-gliedriges Heteroaryl ausgewahit aus der Gruppe Thienyl, Furyl, Pyra-
zolyl, Imidazolyl, Thiazolyl, Oxazolyl und Pyridyl; wobei die
genannten Heteroarylreste partiell oder volistédndig halogeniert sein kon-
nen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C1-Ce-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl
und C+-Cs-Halogenalkyl tragen kénnen;
R'und R? Wasserstoff;
R3 C1-C4-Alkyl,
besonders bevorzugt CHj;
R4 Wasserstoff;
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RS Cz-Ce-Alkenyl, C+-Ce-Halogenalkyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl, C1-Ce-
Alkoxy-C+-Cs-alkyl, C4-Ce-Alkoxy-C+-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, Aminocarbonyl, Cs-
Ce-Alkylcarbonylamino-C+-Cy-alkyl, Formylamino-C,-Cs-alkyl, Phenyl oder Hete-
roaryl, wobei die vorstehend genannten 3- bis 6-gliedrigen Heterocyclyl- sowie
5 die Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder vollstandig halogeniert sein kdnnen

und/oder ein bis drei C4-Cs-Alkyl-Reste tragen konnen;

R7und R®  Wasserstoff;

R%und R1®  Wasserstoff, C4-Cg-Alkyl, Formyl, C4-Ce-Alkylcarbonyl, C-Cs-Halogen-
alkylcarbonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (C1+-Ce-Alkyl)amino-

10 carbonyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl, N-(C+-Ces-Alkoxy)-N-(C+-Ce-alkyl)-
aminocarbonyl, [(C+-Cs-Alkyl)aminocarbonyl(C+-Cs-alkyl)amino]carbonyl oder
Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl oder SO;R'2; und

R  Wasserstoff
bedeuten.

15

Aulerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.a (entspricht Formel |
mit A = A-1 mit R"® = H, R% = CF3, R', R, R4 R und R® = H; R?® = CH3), insbesondere
die Verbindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.384 der Tabelle 1, wobei die Definitionen der

20  Variablen A und R bis R'8 nicht nur in Kombination miteinander, sondern auch jeweils
flir sich allein betrachtet firr die erfindungsgeméaRen Verbindungen eine besondere

Rolle spielen.
R® R®
0
Vi / N NH(CH,) l.a
S lll 0O
CF,
Tabelle 1
Nr. RS RS
a1 H OH
la.2 CHs OH
l.a.3 CH=CH, OH
l.a.4g CH=CH(CH?3) OH
l.a.5 CH=C(CH3)2 OH
l.a.6 C(CHs)=CH2 OH
l.a.7 C(CHa3)=CH(CH3) OH
l.a.8 C= CH OH
l.a.9 C= CCH3s OH
l.a.10 CFs OH
l.a.11 CHF; OH
l.a.12 CF.CF; OH
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Nr. RS RS

l.a.13 CH,OH OH
l.a.14 CH.OCH3 OH
l.a.15 CH2OC(O)CHj5 OH
l.a.16 CH(OH)CH:OH OH
l.a.17 CH:NHC(O)H OH
.a.18 CH;NHC(O)CHs OH
l.a.19 Cyclopropyl OH
l.a.20 Cyclopentyl OH
l.a.21 Cyclohexyl OH
l.a.22 Cyclopenten-2-yl OH
l.a.23 Cyclohexen-2-yl OH
l.a.24 Tetrahydrofur-2-yl OH
l.a.25 Tetrahydrofur-3-yl OH
l.a.26 Tetrahydropyran-2-yl OH
l.a.27 Tetrahydropyran-3-yl OH
l.a.28 Tetrahydropyran-4-yl OH
l.a.29 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OH
1.a.30 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl OH
L.a.31 Phenyl OH
l.a.32 Pyrid-2-yl OH
1.a.33 H OC(O)H
l.a.34 CHs OC(O)H
l.a.35 CH=CH> OC(OH
l.a.36 CH=CH(CHs3) OC(O)H
l.a.37 CH=C(CHa)2 OC(O)H
l.a.38 C(CH3)=CH:2 OC(O)H
1.a.39 C(CH3)=CH(CHa) OC(O)H
l.a.40 C=CH OC(OH
l.a.41 C= CCH;s OC(O)H
l.a42 CF3 OC(O)H
l.a.43 CHF; OC(O)H
la.44 | CF.CF; OC(O)H
l.a.45 CH:0H OC(O)H
l.a.46 CH20CH3 OC(O)H
l.a.47 CH20OC(O)CH3s OC(O)H
l.a.48 CH(OH)CH-0H OC(O)H
l.a.49 CH:NHC(O)H OC(O)H
l.a.50 CH;NHC(O)CHs OC(O)H
l.a.51 Cyclopropyl OC(O)H
f.a.52 Cyclopentyl OC(OH
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Nr. RS R®
l.a.53 Cyclohexyl OC(OH
l.a.54 Cyclopenten-2-yl OC(OH
l.a.55 Cyclohexen-2-yl OC(O)H
l.a.56 Tetrahydrofur-2-yl OC(O)H
l.a.57 Tetrahydrofur-3-yl OC(O)H
l.a.58 Tetrahydropyran-2-yl OC(O)H
l.a.59 Tetrahydropyran-3-yl OC(O)H
l.a.60 Tetrahydropyran-4-yl OC(O)H
l.a.61 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OC(O)H
l.a.62 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl OC(O)H
l.a.63 Phenyl OC(OH
l.a.64 Pyrid-2-yl OC(O)H
l.a.65 H OC(O)CH3
l.a.66 CHs OC(O)CHs
l.a.67 CH=CH; OC(O)CH3
1.a.68 CH=CH(CHs3) OC(O)CH3
l.a.69 CH=C(CHj3)2 OC(O)CH3
1.a.70 C(CH3)=CH2 OC(O)CH3s
l.a.71 C(CHa3)=CH(CH3) OC(O)CH3s
l.a.72 C=CH OC(O)CH3
l.a.73 C= CCH3 OC(O)CH3
l.a.74 CFs OC(O)CH3
l.a.75 CHF: OC(O)CH3
l.a.76 CF2CF3 OC(O)CH3s
l.a.77 CH:0H OC(O)CHs
.a.78 CH20CH3 OC(O)CH3
l.a.79 CH20C(O)CH3s OC(O)CH3
1.a.80 CH(OH)CH,0OH OC(O)CH3s
l.a.81 CH:NHC(O)H OC(O)CHa
l.a.82 CH2NHC(O)CHs OC(O)CH3
1.a.83 Cyclopropy! OC(O)CHs
l.a.84 Cyclopentyl OC(O)CH3s
1.a.85 Cyciohexyl OC(O)CHs3
l.a.86 Cyclopenten-2-yl OC(O)CH3s
l.a.87 Cyclohexen-2-yl OC(O)CH3
[.a.88 Tetrahydrofur-2-yl OC(O)CH3
l.a.89 Tetrahydrofur-3-yl OC(O)CHs
1.a.90 Tetrahydropyran-2-yl OC(O)CH3
l.a.91 Tetrahydropyran-3-yl OC(O)CHs
l.a.92 Tetrahydropyran-4-yl OC(O)CH3
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Nr. RS R

1.a.93 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OC(O)CH3s
l.a.94 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl OC(O)CHs
l.a.95 Phenyl OC(0O)CH3
l.a.96 Pyrid-2-yl OC(O)CHs
l.a.97 H OC(O)NH(CH3)
l.a.98 CHs OC(O)NH(CHs3)
l.a.99 CH=CH- OC(O)NH(CHs)
1.a.100 | CH=CH(CHa) OC(O)NH(CHa)
l.a.101 | CH=C(CHs). OC(O)NH(CHa)
l.a.102 | C(CH3)=CH: OC(O)NH(CHs)
[.a.103 | C(CH3)=CH(CHas) OC(O)NH(CHs)
l.a.104 | C= CH OC(O)NH(CHs)
l.a.105 | C= CCHs OC(O)NH(CHs)
l.a.106 | CFs OC(O)NH(CHs)
1.a.107 | CHF; OC(O)NH(CHa)
l.a.108 | CF.CF3 OC(O)NH(CHa)
l.a.109 | CH:OH OC(O)NH(CHa)
l.a.110 | CH.OCH; OC(O)NH(CHa)
l.a.111 | CH,OC(O)CHs OC(O)NH(CHs)
l.a.112 | CH(OH)CH,OH OC(O)NH(CHa)
l.a.113 | CH2NHC(O)H OC(O)NH(CHs)
l.a.114 | CH:NHC(O)CH3 OC(O)NH(CHs)
l.a.115 | Cyclopropyl OC(O)NH(CHa3)
l.a.116 | Cyclopentyl OC(O)NH(CHj3)
l.a.117 | Cyclohexyl OC(O)NH(CH3)
I.a.118 | Cyclopenten-2-yl OC(O)NH(CH3)
l.a.119 | Cyclohexen-2-yl OC(O)NH(CHa)
1.a.120 | Tetrahydrofur-2-yl OC(O)NH(CH3)
l.a.121 | Tetrahydrofur-3-yl OC(O)NH(CHa3)
.a.122 | Tetrahydropyran-2-yi OC(O)NH(CHs)
.a.123 | Tetrahydropyran-3-yl OC(O)NH(CH3)
l.a.124 | Tetrahydropyran-4-yl OC(O)NH(CHa3)
l.a.125 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OC(O)NH(CHa)
l.a.126 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yi OC(O)NH(CHz3)
l.a.127 | Phenyl OC(O)NH(CHa)
l.a.128 | Pyrid-2-yl OC(O)NH(CHs)
la.129 (H OC(O)N(CHs3)2
1.a.130 | CHs OC(O) (CHa),
1.a.131 | CH=CH> OC(O)N(CHs)2
l.a.132 | CH=CH(CH3) OC(O)N(CHs3)2
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1.a.133 | CH=C(CHa) OC(O)N(CHs3)2
l.a.134 | C(CH3)=CH; OC(O)N(CHs3)2
.a.135 | C(CH3)=CH(CHs>) OC(O)N(CHs)2
l.a.136 | C= CH OC(O) (CHs)2
1.a.137 | C= CCHs OC(O)N(CHs3)2
l.a.138 | CF; OC(O) (CH3)2
l.a.139 | CHF: OC(O)N(CHs3)2
l.a.140 | CF.CF3; OC(O)N(CHs)
l.a.141 | CH.OH OC(O)N(CHs3)2
l.a.142 | CH.OCHs OC(O)N(CHa)z
l.a.143 | CH.OC(O)CHjs OC(O)N(CHzs)2
l.a.144 | CH(OH)CH.OH OC(O) (CHa)2
l.a.145 | CH.NHC(O)H OC(O)N(CHs)2
l.a.146 | CH2NHC(O)CH3 OC(O)N(CHa)z
l.a.147 | Cyclopropyl OC(O)N({CHs)2
l.a.148 | Cyclopentyl OC(O)N(CHs);
l.a.149 | Cyclohexyl OC(O)N(CHa)z
.a.150 | Cyclopenten-2-yl OC(O)N(CHs3)
l.a.151 | Cyclohexen-2-yl OC(O)N{CHs)
l.a.152 | Tetrahydrofur-2-yl OC(O)N(CHs)2
1.a.183 | Tetrahydrofur-3-yl OC(O)N(CHs)2
l.a.154 | Tetrahydropyran-2-yl OC(O)N(CHs3):
l.a.155 | Tetrahydropyran-3-yl OC(O)N(CHs3)2
1.a.156 | Tetrahydropyran-4-yl OC(O)N(CH3)2
l.a.157 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OC(O)N(CHs3)2
l.a.158 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl OC(O)N(CHa)z
l.a.159 | Phenyl OC(O)N(CHs3)2
l.a.160 | Pyrid-2-yl OC(O)N(CHs)2
la.161 |H OC(O)OCHs
l.a.162 | CHs OC(O)OCHs
l.a.163 | CH=CH; OC(O)OCHs
l.a.164 | CH=CH(CHa) OC(O)OCHs
l.a.165 | CH=C(CHs), OC(O)OCHs
l.a.166 | C(CH3)=CH; OC(O)OCHs
l.a.167 | C(CH3)=CH(CHs3) OC(O)OCHs
l.a.168 | C= CH OC(O)OCH;
l.a.169 | C= CCHjs OC(O)OCHs
l.a.170 | CF3 OC(O)OCHs
l.a.171 | CHF; OC(O)OCHs
[.a.172 | CF2CF3; OC(O)OCH;3
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l.a.173 | CH.OH OC(O)OCHs
l.a.174 | CH,OCHj3 OC(O)OCHs
l.a.175 | CH20C(O)CHs OC(O)OCHs
l.a.176 | CH(OH)CH.OH OC(O)OCHs
l.a.177 | CH2NHC(O)H OC(O)OCHs
l.a.178 | CH2NHC(O)CHs OC(O)OCHs3
1.a.179 | Cyclopropyl OC(O)OCHs
.a.180 | Cyclopentyl OC(O)OCHs3
[.a.181 | Cyclohexyl OC(O)OCHs3
1.a.182 | Cyclopenten-2-yl OC(0O)OCHs3
[.a.183 | Cyclohexen-2-yl OC(O)OCHs3
l.a.184 | Tetrahydrofur-2-yl OC(O)OCHs
1.a.185 | Tetrahydrofur-3-yl OC(O)OCH;5
[.a.186 | Tetrahydropyran-2-yl OC(O)OCHs3
.a.187 | Tetrahydropyran-3-yl OC(O)OCHs
1.a.188 | Tetrahydropyran-4-yl OC(O)OCH;s
l.a.189 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl OC(O)OCHs
1.a.190 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl OC(O)OCHs
l.a.191 | Phenyl OC(O)OCHs5
l.a.192 | Pyrid-2-yl OC(O)OCHs
.a.193 | H NH:
l.a.194 CH3 NH:
l.a.195 | CH=CH; NH;
.a.196 | CH=CH(CHj3) NH;
1.a.197 | CH=C(CHa): NH2
[.a.198 | C(CH3)=CH- NH:
l.a.199 | C(CH3)=CH(CH?3) NH.
l.a.200 | C= CH NH:
l.a.201 | C= CCH3 NH:
l.a.202 | CF3 NH.
l.a.203 | CHF: NH;
l.a.204 | CF.CF3 NH:
l.a.205 | CHOH NH:2
l.a.206 CH2OCHg3 NH>
1.a.207 | CH2OC(O)CHs NH2
l.a.208 | CH(OH)CH,OH NH:
l.a.209 | CH.NHC(O)H NH:
l.a.210 | CH:NHC(O)CHs NH>
l.a.211 | Cyclopropyl NH:
.a.212 | Cyclopentyl NH:
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l.a.213 | Cyclohexyl NH;
l.a.214 | Cyclopenten-2-yl NH:
.a.215 | Cyclohexen-2-yi NH:
[.a.216 | Tetrahydrofur-2-yl NH:
.a.217 | Tetrahydrofur-3-yl NH.
l.a.218 | Tetrahydropyran-2-yl NH:
.a.219 | Tetrahydropyran-3-yl NH;
1.a.220 | Tetrahydropyran-4-yl NH:
l.a.221 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NH2
l.a.222 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yi NH;
l.a.223 | Phenyl NH,
l.a.224 | Pyrid-2-yl NH:2
la.225 | H NHC(O)H
l.a.226 | CHs NHC(O)H
.a.227 | CH=CH> NHC(O)H
l.a.228 | CH=CH(CHs>) NHC(O)H
l.a.229 | CH=C(CHs3), NHC(O)H
l.a.230 | C(CH3)=CH: NHC(O)H
l.a.231 | C(CH3)=CH(CHs) NHC(O)H
l.a.232 | C=CH NHC(O)H
l.a.233 | C= CCH3 NHC(O)H
l.a.234 | CF3 NHC(O)H
l.a.235 | CHF; NHC(O)H
l.a.236 | CF.CF3 NHC(O)H
l.a.237 | CH2OH NHC(O)H
l.a.238 | CH,OCH3 NHC(O)H
l.a.239 | CH20C(O)CHs NHC(O)H
I.a.240 | CH(OH)CH.OH NHC(O)H
l.a.241 | CH.NHC(O)H NHC(O)H
l.a.242 | CH2NHC(O)CH;s NHC(O)H
l.a.243 | Cyclopropyl NHC(O)H
l.a.244 | Cyclopentyl NHC(O)H
l.a.245 | Cyclohexyl NHC(O)H
l.a.246 | Cyclopenten-2-yl NHC(O)H
l.a.247 | Cyclohexen-2-yl NHC(O)H
l.a.248 | Tetrahydrofur-2-yl NHC(O)H
l.a.249 | Tetrahydrofur-3-yl NHC(O)H
1.a.250 | Tetrahydropyran-2-yl NHC(O)H
l.a.251 | Tetrahydropyran-3-yl NHC(O)H
1.a.252 | Tetrahydropyran-4-yl NHC(O)H
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1.a.253 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NHC(O)H
l.a.254 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl NHC(O)H
l.a.255 | Phenyl NHC(O)H
l.a.256 | Pyrid-2-yl NHC(O)H
l.a.257 |H NHC(O)CH3
l.a.258 | CH3 NHC(O)CHs
l.a.259 | CH=CH; NHC(O)CHjs
l.a.260 | CH=CH(CHs3) NHC(O)CHs
l.a.261 | CH=C(CHa)2 NHC(O)CHs
l.a.262 | C(CHa3)=CH: NHC(O)CHj3
l.a.263 | C(CH3)=CH(CHa) NHC(O)CH3
l.a.264 |C= CH NHC(O)CHs
l.a.265 | C= CCHs NHC(O)CHgs
l.a.266 | CFs; NHC(O)CHs
l.a.267 | CHF> NHC(O)CH3
l.a.268 | CF2CF3 NHC(O)CHs
l.a.269 | CH.OH NHC(O)CHs
l.a.270 | CH,OCH; NHC(O)CH3s
.a.271 | CH20C(O)CHs NHC(O)CH3
l.a.272 | CH(OH)CH,OH NHC(O)CHz3
.a.273 | CH:NHC(O)H NHC(O)CH3
l.a.274 | CH:NHC(O)CHjs NHC(O)CHjs
1.a.275 | Cyclopropyl NHC(O)CH3
l.a.276 | Cyclopentyl NHC(O)CHs
.a.277 | Cyclohexyl NHC(O)CH3
l.a.278 | Cyclopenten-2-yl NHC(O)CHj5
.a.279 | Cyclohexen-2-yl NHC(O)CH3
1.a.280 | Tetrahydrofur-2-yl NHC(O)CHs
[.a.281 | Tetrahydrofur-3-yl NHC(O)CH;s
1.a.282 | Tetrahydropyran-2-yl NHC(O)CH;s
l.a.283 | Tetrahydropyran-3-yl NHC(O)CH3
1.a.284 | Tetrahydropyran-4-yl NHC(O)CHjs
l.a.285 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NHC(O)CHjs
l.a.286 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl NHC(O)CH;s
l.a.287 | Phenyl NHC(O)CH3s
l.a.288 | Pyrid-2-yl NHC(O)CHs
l.a.289 |H NHC(O)NH(CHa)
.a.290 | CHs NHC(O)NH(CHa)
l.a.291 | CH=CH; NHC(O)NH(CHa)
l.a.292 | CH=CH(CHs) NHC(O)NH(CHs)
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1.a.293 | CH=C(CHa): NHC(O)NH(CHs3)
I.a.294 | C(CHs3)=CH- NHC(O)NH(CHs3)
1.a.295 | C(CHa3)=CH(CHa) NHC(O)NH(CHs5)
l.a.296 | C= CH NHC(O)NH(CHa)
1.a.297 | C= CCH;s NHC(O)NH(CHs)
l.a.298 | CF; NHC(O)NH(CH3)
l.a.299 | CHF: NHC(O)NH(CHs)
1.a.300 | CF:CF3 NHC(O)NH(CHs)
1.a.301 | CH.OH NHC(O)NH(CHa)
1.a.302 | CH2OCHj5 NHC(O)NH(CHs)
[.a.303 | CH20C(O)CHs NHC(O)NH(CHs3)
1.a.304 | CH(OH)CH.OH NHC(O)NH(CH3)
.a.305 | CH:2NHC(O)H NHC(O)NH(CHs3)
l.a.306 | CH.NHC(O)CHs NHC(O)NH(CHs5)
I.a.307 | Cyclopropyl NHC(O)NH(CHs3)
1.a.308 | Cyclopentyl NHC(O)NH(CHs3)
1.a.309 | Cyclohexyl NHC(O)NH(CHj5)
[.a.310 | Cyclopenten-2-yl NHC(O)NH(CHs5)
l.a.311 | Cyclohexen-2-yl NHC(O)NH(CHs3)
.a.312 | Tetrahydrofur-2-yl NHC(O)NH(CHz3)
.a.313 | Tetrahydrofur-3-yl NHC(O)NH(CHa)
l.a.314 | Tetrahydropyran-2-yl NHC(O)NH(CHs3)
l.a.315 | Tetrahydropyran-3-yl NHC(O)NH(CHa)
.a.316 | Tetrahydropyran-4-yl NHC(O)NH(CHa)
.a.317 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NHC(O)NH(CHs5)
l.a.318 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl NHC(O)NH(CHs5)
[.2.319 | Phenyl NHC(O)NH(CHs3)
1.a.320 | Pyrid-2-yl NHC(O)NH(CHs)
la.321 | H NHC(O)N(CHs)2
l.a.322 | CHs NHC(O)N(CHa)2
1.a.323 | CH=CH., NHC(O)N(CHa)2
.a.324 | CH=CH(CHa) NHC(O)N(CHs)2
l.a.325 | CH=C(CHs3), NHC(O)N(CH3)2
l.a.326 | C(CH3)=CH; NHC(O)N(CHs)2
1.a.327 | C(CH3)=CH(CHs3) NHC({O)N{CHa):
l.a.328 | C= CH NHC(O)N(CHs):
.a.329 | C= CCH3 NHC(O)N(CHs)2
l.a.330 | CF3 NHC(O)N(CHa)2
1.a.331 | CHF: NHC(O)N(CHs3)2
l.a.332 | CF.CF; NHC(O)N(CHsa)-
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l.a.333 | CH.OH NHC(O)N(CHz)2
l.a.334 | CH:OCHj3 NHC(O)N(CHs3)
l.a.335 | CH20C(O)CHj3 NHC(O)N(CHs3)2
.a.336 | CH(OH)CH>OH NHC(O)N(CHs3)2
l.a.337 | CH2NHC(O)H NHC(O)N(CHa):
l.a.338 | CH:NHC(O)CHs NHC(O)N(CHa3)
1.a.339 | Cyclopropyl NHC(O)N(CHj3)2
.a.340 | Cyclopentyl NHC(O)N(CHs3)2
l.a.341 | Cyclohexyl NHC(O)N(CHa)2
l.a.342 | Cyclopenten-2-yl NHC(O)N(CHa)2
I.a.343 | Cyclohexen-2-yl NHC(O)N(CHz)2
l.a.344 | Tetrahydrofur-2-yl NHC(O)N(CHa)2
l.a.345 | Tetrahydrofur-3-yl NHC(O)N(CHa)2
l.a.346 | Tetrahydropyran-2-yl NHC(O)N(CHa)2
l.a.347 | Tetrahydropyran-3-yl NHC(O)N(CHs)2
1.a.348 | Tetrahydropyran-4-yl NHC(O)N(CHj3)2
l.a.349 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NHC(O)N(CHa3)2
1.a.350 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl NHC(O)N(CHs)2
[.a.351 | Phenyl NHC(O)N(CHs)2
l.a.352 | Pyrid-2-yl NHC(O)N(CHs)2
1.a.353 | H NHC(O)OCHjs
l.a.354 | CHs NHC(O)OCHjs
l.a.355 | CH=CH: NHC(O)OCHs3
l.a.356 | CH=CH(CHs) NHC(O)OCHj3
1.a.357 | CH=C(CHj3), NHC(O)OCHj3
1.a.358 | C(CH3)=CH; NHC(O)OCHs5
1.a.359 | C(CH3)=CH(CHys) NHC(O)OCHs
l.a.360 | C= CH NHC(O)OCHs
l.a.361 | C= CCH3 NHC(O)OCH;3
1.a.362 | CF3 NHC(O)OCH;s
1.a.363 | CHF; NHC(O)OCHj3
l.a.364 | CF.CF3 NHC(O)OCHj3
1.a.365 | CH.OH NHC(O)OCHjs
l.a.366 | CH2OCH;3 NHC(O)OCHs
l.a.367 | CH.OC(O)CHzs NHC(O)OCHj5
l.a.368 | CH(OH)CH-OH NHC(O)OCHs
l.a.369 | CH2NHC(O)H NHC(O)OCHj5
1.a.370 | CH2NHC(O)CHs NHC(O)OCHjs
l.a.371 | Cyclopropyl NHC(O)OCHj3
l.a.372 | Cyclopentyl NHC(O)OCHj;




WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

40
Nr. RS Ré
1.a.373 | Cyclohexyl NHC(O)OCHj5
l.a.374 | Cyclopenten-2-yl NHC(O)OCHj3
1.a.375 | Cyclohexen-2-yl NHC(O)OCHs3
1.a.376 | Tetrahydrofur-2-yl NHC(O)OCHj3
1.a.377 | Tetrahydrofur-3-yl NHC(O)OCHs3
.a.378 | Tetrahydropyran-2-yl NHC(O)OCHs3
1.a.379 | Tetrahydropyran-3-yl NHC(O)OCHj3
1.a.380 | Tetrahydropyran-4-yl NHC(O)OCHs3
1.a.381 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-4-yl NHC(O)OCHs3
1.a.382 | 3,6-Dihydro-2H-pyran-5-yl NHC(O)OCHs3
[.a.383 | Phenyl NHC(O)OCHj5
1.a.384 | Pyrid-2-yl NHC(O)OCHj3

Ebenso aulierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I.b, insbesondere
die Verbindungen der Formel |.b.1 bis 1.b.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, daf} A fiir A1 mit

R = CHs und R = CF3; steht:

He— N
S H 0O

CF,

Ebenso aullerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |.c, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.c.1 bis 1.¢.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel I.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, da A fiir A2 mit R =
H und R" =CF; steht:

R RS |
FC O ©
NH(CH
S H 0

Ebenso aulerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.d, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.d.1 bis 1.d.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel |.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, dafy A fiir A3 mit R13 =
H und R'™ = CF; steht:
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RS R’
0 l.d
NH(CH
J / rTj (CH,)
o) H O
CF

Ebenso aufierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel l.e, insbesondere
die Verbindungen der Formel l.e.1 bis |.e.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis I.a.384 dadurch unterscheiden, daf} A fir A3 mit R =
CH3 und R = CF; steht:
R® R
') l.e

He— 7 N
o) H O

CF,

Ebenso aulRerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.f, insbesondere
die Verbindungen der Formel 1.f.1 bis 1.£.384, die sich von den entsprechenden Verbin-
dungen der Formel l.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, daf’ A fiir A4 mit R? = H
und R = CF; steht:

R® R’
F3C 0 Lf
NH(CH
// N (CH,)
o) H 0]

Ebenso aufierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.g, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.g.1 bis 1.9.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel 1.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, dafl A fir A5 mit R4 =
CF3, sowie R und R'® = H steht:

Ebenso aulerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |.h, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.h.1 bis 1.h.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel 1.a.1 bis |.a.384 dadurch unterscheiden, dafy A fur A5 mit R* =
CF3, R = H und R = CHj steht:
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F.C O '
) \ NH(CH,)
N |
/N H 0O
H.C

Ebenso aulerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.j, insbesondere
die Verbindungen der Formel .j.1 bis 1.j.384, die sich von den entsprechenden Verbin-

5 dungen der Formel l.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, daf} A flir A8 mit R*3 = H
und R" = CF; steht:

Ebenso aufierordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel |k, inshesondere

10  die Verbindungen der Formel |.k.1 bis 1.k.384, die sich von den entsprechenden Ver-
bindungen der Formel l.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, daf} A fir A8 mit R*® =
CHs und R = CF; steht:

R® R®
O L.k
s NH(CH.,)
o f”
N H 0]
CF3

15  Ebenso aullerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 1.1, insbesondere
die Verbindungen der Formel I.1.1 bis 1.1.384, die sich von den entsprechenden Verbin-
dungen der Formel i.a.1 bis 1.a.384 dadurch unterscheiden, dafl A fir A10 mit R*3=
CHs und R = CF; steht:

R® R®
o) 1l
o NH(CH.,)
N
e IU\ r'i 0
N
CF,

Ebenso aulerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I.m, insbesonde-
re die Verbindungen der Formel 1.m.1 bis 1.m.384, die sich von den entsprechenden

20



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

30

43
Verbindungen der Formel l.a.1 bis .a.384 dadurch unterscheiden, dafk A fir A11 mit
R® = CH; und R = CF; steht:

RG RS
@] .m
N NH(CH,)
e~ fL E 0
O
CF,

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

Verfahren A

Alaninderivate der Formel V werden zunachst mit Heteroarylsaure(derivate)n der For-
mel IV zu entsprechenden Heteroaroylderivaten der Formel 1l umgesetzt, welche an-
schlielRend mit Aminen der Formel Il zu den gewiinschten heteroaroyl-substituierten
Alaninen der Formel | reagieren:

R
+
A + HNR?R3
e i

L' steht fir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fiir Hydroxy oder C-Ce-
Alkoxy.

L2 steht fr eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fir Hydroxy, Halogen,
C1-Ce-Alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, C+-Cs-Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Iso-
ureyl.

Die Umsetzung der Alaninderivate der Formel V mit Heteroarylsaure(derivate)n der
Formel IV, wobei L2 fiir Hydroxy steht, zu Heteroaroylderivaten der Formel llI erfolgt in
Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und einer Base Ublicherweise bei Temperaturen
von 0 °C bis zum Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 110°C,
besonders bevorzugt bei Raumtemperatur, in einem inerten organischen Lésungsmittel
[vgl. C. Montalbetti et al., Tetrahedron 2005, 61, 10827 und darin zitierte Literatur].

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B. polystyrolgebun-
denes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid, Carbonyldiimidazol, Chlorkoh-
lensaureester wie Methyichloroformiat, Ethylchloroformiat, isoropylchloroformiat, Isobu-
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tylchloroformiat, sec-Butylchloroformiat oder Allylchloroformiat, Pivaloylchlorid, Poly-
phosphorsaure, Propanphosphonséureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolidinyl)-
phosphorylchlorid (BOPCI) oder Sulfonylchloride wie Methansulfonylchlorid, Toluolsul-
fonylchlorid oder Benzolsulfonyichlorid.

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

Es kénnen auch Gemische der genannten Lésungsmittel verwendet werden.

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

Die Basen werden im allgemeinen in quimolaren Mengen eingesetzt. Sie kdnnen aber
auch im Uberschuf oder gegebenenfalls als Losungsmittel verwendet werden.

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

Die Reaktionsgemische werden in iblicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Reinigung
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z. T. in Form zaher Ole an,
die unter vermindertem Druck und bei maRig erhdhter Temperatur von fliichtigen Antei-
len befreit oder gereinigt werden. Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe
erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristaliisieren oder Digerieren er-
folgen.
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Die Umsetzung der Alaninderivate der Formel V mit Heteroarylsdure(derivate)n der
Formel IV, wobei L? fur Halogen, C+-Ce-Alkylcarbonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, C4-Cs-
Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Isoureyl steht, zu Heteroaroylderivaten der Formel Ili
erfolgt in Gegenwart einer Base liblicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Sie-
depunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt
bei Raumtemperatur in einem inerten organischen Ldsungsmittel [vgl. C. Montalbetti et
al., Tetrahedron 2005, 61, 10827 und darin zitierte Literatur].

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

Es kédnnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

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

Die Basen werden im allgemeinen in &quimolar Mengen eingesetzt. Sie kénnen aber
auch im UberschuR oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet werden.

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

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

Natirlich kdnnen auch in analoger Weise zunachst die Alaninderivate der Formel V mit
Aminen der Formel Il zu den entsprechenden Amiden umgesetzt werden, welche dann
mit Heteroarylséure(derivate)n der Formel IV zu den gewiinschten heteroaroyl-
substituierten Alaninen der Formel | reagieren.
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Die flr die Herstellung der Heteroaroylderivate der Formel Il benétigten Alaninderivate
der Formel V (z.B. mit L' = Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy) sind, auch in enantiomeren-
und diastereomerenreiner Form, in der Literatur bekannt oder kénnen gemaf der zitier-
ten Literatur hergestellt werden:

1. Addition von Glycinenolat-Aquivalenten an Nitroolefine:

B. Mendler et al., Org. Lett. 2005, 7(9), 1715; D. Dixon et al., Org. Lett. 2004, 6(24),
4427 ; M. Alcantara et al., Synthesis 1996, (1), 64; M. Rowley et al., Tetrahedron 1992,
48(17), 3557.

2. Umlagerung von Glycin-altylamin-Derivaten:
J. Blid et al., J. of the Am. Chem. Soc. 2005, 27(26), 9352. H. Mues et al., Synthesis
2001, (3), 487 ; U. Kazmaier, Angew. Chem. 1994, 106(9), 1046.

3. Addition von Glycinenolat-Aquivalenten an Epoxide:
V. Rolland-Fulcrand et al., Europ. J. of Org. Chem. 2004, (4), 873; U. Schoellkopf et al.,
Angew. Chem. 1986, 98(8), 755.

Die flr die Herstellung der Heteroaroylderivate der Formel Il benétigten Heteroaryl-
saure(derivate) der Formel IV kénnen kauflich erworben werden oder kénnen analog
zu literaturbekannten Vorschrift hergestellt werden [z.B. Chang-Ling Liu et al., J. of
Fluorine Chem. (2004), 125(9), 1287-1290; Manfred Schlosser et al., Europ. J. of Org.
Chem. (2002), (17), 2913-2920; Hoh-Gyu Hahn et al., Agricult. Chem. and Biotech.
(English Edition) (2002), 45(1), 37-42; Jonatan O Smith et a., J. of Fluorine Chem.
(1997), Vol. 1996-1997, 81(2), 123-128 ; Etsuji Okada et al., Heterocycles (1992),
34(4), 791-798; Aliyu B.Abubakar et al., J. of Fluorine Chem. (1991), 55(2), 189-198; J.
Leroy, J of Fluorine Chem. (1991), 53(1), 61-70; Len F. Lee et al., J. of Heterocyclic
Chem. (1990), 27(2), 243-245; Len F. Lee et al., J. of Heterocyclic Chem. (1985),
22(6), 1621-1630; Jacques Leroy et al., Synthesis (1982), (4), 313-315].

Die Umsetzung der Heteroaroyiderivate der Formel lll mit L' = Hydroxy bzw. deren
Salze mit Aminen der Formel Il zu den gewiinschten heteroaroyl-substituierten Alani-
nen der Formel | erfolgt in Gegenwart eines Aktivierungsreagenz und gegebenenfalls
in Gegenwart einer Base Ublicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Siedepunkt
des Reaktionsgemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt bei
Raumtemperatur in einem inerten organischen Lésungsmittel [vgl. C. Montalbetti et al.,
Tetrahedron 2005, 61, 10827 und darin zitierte Literatur].

Geeignete Aktivierungsreagenzien sind Kondensationsmittel wie z.B.
polystyrolgebundenes Dicyclohexylcarbodiimid, Diisopropylcarbodiimid,
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Carbonyldiimidazol, Chlorkohlensaureester wie Methylchloroformiat,
Ethylchloroformiat, Isoropylchloroformiat, Isobutylchloroformiat, sec-Butylchloroformiat
oder Allylchloroformiat, Pivaloylchlorid, Polyphosphorséaure,
Propanphosphonséaureanhydrid, Bis(2-oxo-3-oxazolidinyl)-phosphorylchlorid (BOPCI)
oder Sulfonyichloride wie Methansulfonylchiorid, Toluolsulfonylchiorid oder
Benzolsulfonylchlorid.

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

Es kénnen auch Gemische der genannten Lésungsmittel verwendet werden.

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

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie kénnen a-
ber auch dquimolar, im Uberschu oder gegebenenfalls als Lésungsmitte! verwendet
werden.

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

Die Aufarbeitung und Isolierung der Produkte kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.
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Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel Il mit L' = C4-Cg-Alkoxy mit Ami-
nen der Formel Il zu den gewlnschten heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel |
erfolgt Ublicherweise bei Temperaturen von 0 °C bis zum Siedepunkt des Reaktions-
gemisches, vorzugsweise 0°C bis 100°C, besonders bevorzugt bei Raumtemperatur in
einem inerten organischen Losungsmittel gegebenenfalls in Gegenwart einer Base
[vgl. C. Montalbetti et al., Tetrahedron 2005, 61, 10827 und darin zitierte Literatur].

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

Es kénnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

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

Die Basen werden im allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie kénnen a-
ber auch aquimolar, im Uberschu oder gegebenenfalls als Loésungsmittel verwendet
werden.

Die Edukte werden im allgemeinen in &quimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, Il in einem UberschuR bezogen auf ill einzusetzen.

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



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

49
Die flr die Herstellung der heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel | benétigten
Amine der Formel Il kénnen kauflich erworben werden.

Verfahren B

Heteroaroylderivate der Formel lll mit R® = NO; und R8 = Wasserstoff kdnnen auch
erhalten werden, indem acylierte Glycin-Derivate der Formel Vill, wobei die Acylgruppe
eine abspaltbare Schutzgruppe wie Benzyloxycarbonyl (vgl. Viila mit £ = Benzyl) oder
tert.-Butyloxycarbonyl (vgl. Vllla mit £ = tert-Buty!) sein kann, mit Nitroolefinen VI zu
entsprechenden Additionsprodukten VI mit R8¢ = NO; und R8 = Wasserstoff kondensiert
werden. Anschlieffend wird die Schutzgruppe abgespalten und das so entstandene
Alaninderivat der Formel V mit R® = NOz und R® = Wasserstoff mit Heteroarylsau-
re(derivate)n der Formel IV acyliert.

Analog kann auch ein acyliertes Glycin-Derivat der Formel VIil, wobei die Acylgruppe
ein substituierter Heteroarolyrest (vgl. VIilb) ist, unter Baseneinflul mit einem Nitroole-
fin VIl zum Heteroaroylderivat Il mit R® = NO. und R® = Wasserstoff umgesetzt wer-

den:
7 7
O,N R R =
I ON R*
4 s VI )
0O R R
Tt oAy
30~ >N Base z0 '?'
&1 0 R' 6]
Villa VI

mit RS = NO, und R8 = H

O,N,,, R’ R’
| R
0 A ON R

R R 0]
L1
R’ o Base 9
(0]
Villb n

mit R® = NO, und R8 = H

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

L2 steht fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fiir Hydroxy, Halogen,
C1-Ce-Alkylcarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyi, C-Cs-Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Iso-
ureyl.
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Die Umsetzung der Glycinderivate VI mit Nitroolefinen VII zum entsprechenden Addi-
tionsprodukt VI mit R® = NO, und R8 = Wasserstoff bzw. Heteroaroylderivat Il mit R¢ =
NO: und R8 = Wasserstoff erfolgt Ublicherweise bei Temperaturen von -100°C bis zum
Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevorzugt -80°C bis 20°C, insbesondere bevor-
zugt -80°C bis -20°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in Gegenwart einer
Base (vgl. B. Mendler et al., Organic Lett. 2005, 7 (9), 1715; D. Dixon et al., Organic
Lett. 2004, 6 (24), 4427; M. Alcantara et al., Synthesis 1996, (1), 64; M. Rowley et al.,
Tetrahedron 1992, 48 (17), 3557).

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylmethyl-
ether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid
und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Diethylether, Dioxan und Tetrahydrofu-
ran. Es konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

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

Die Basen werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen eingesetzt, sie kdnnen aber
auch katalytisch, im Uberschul oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet wer-
den.

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

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

Die fir die Herstellung der Heteroaroylderivate lil mit R® = NO, und R8 = Wasserstoff
bendtigten Glycinderivate der Formel VIil kdnnen kauflich erworben werden, sind in der
Literatur bekannt [z. B. H. Pessoa-Mahana et al., Synth. Comm. 32, 1437 (2002] oder
kénnen geman der zitierten Literatur hergesteilt werden.



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

30

35

51

Die Abspaltung der Schutzgruppe X zu Alaninderivaten der Formel V mit R8 = NO, und
Re = Wasserstoff erfolgt nach literaturbekannten Methoden [vgl. J.-F. Rousseau et al.,
J. Org. Chem. 63, 2731-2737 (1998) ); J. M. Andres, Tetrahedron 56, 1523 (2000)]; im
Fall von £ = Benzyl durch Hydrogenolyse, bevorzugt durch Wasserstoff und Pd/C in
Methanol; im Fall von X = tert.-Butyl durch Saure, bevorzugt Salzséure in Dioxan.

Die Umsetzung der Alaninderivate V mit R® = NO2 und R8= Wasserstoff mit Heteroaryl-
saure(derivate)n IV zu Heteroaroylderivaten I} mit R = NO, und R8 = Wasserstoff er-
folgt Gblicherweise analog der unter Verfahren A genannten Umsetzung der Alaninde-
rivate der Formel V mit Heteroarylsaure(derivate)n der Formel IV zu Heteroaroylderiva-
ten 111

Die auf diesem Weg erhaltlichen Heteroaroylderivate der Formel Ili mit Ré = NO, und
R® = Wasserstoff lassen sich mit Aminen der Formel Il analog zu Verfahren A zu den
gewunschten heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit Ré¢ = NO, und R8 =
Wasserstoff umsetzen, welche anschlieend gewiinschtenfalls zundchst zu heteroa-
royl-substituierten Alaninen der Formel | mit R® = NH, und R® = Wasserstoff reduziert
werden kénnen. Die auf diesem Weg erhaltenen heteroaroyl-substituierten Alanine der
Formel | mit R® = NH, und R8 = Wasserstoff kdnnen anschlieBend mit Verbindungen I1X
zu heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit R® = NHR10 derivatisiert werden
[vgl. z.B. Yokokawa, F. et al., Tetrahedron Lett. 42 (34), 5903-5908 (2001); Arrault, A.
et al,, Tetrahedron Lett. 43( 22), 4041-4044 (2002)].

Ebenso kénnen die Heteroaroylderivate der Formel 11l mit R = NO, und R8 = Wasser-
stoff zunachst zu weiteren Heteroaroylderivaten der Formel Ill mit Ré = NH, und R8 =
Wasserstoff reduziert und anschlieRend gewiinschtenfalls mit Verbindungen IX zu He-
teroaroylderivaten der Formel lll mit R® = NHR° und R® = Wasserstoff derivatisiert
werden [vgl. z.B. Jung-Hui Sun et al., Heterocycles (2004), 63(7), 585-1599; Christian
Lherbet et al., Bioorg. and Med. Chem. Lett. (2003), 13(6), 997-1000; Masami Otsuka
et al.,, Chem. and Pharm. Bull. (1985), 33(2), 509-514; J. R Piper et al., J. of Med.
Chem. (1985), 28(8), 1016-1025]. Die auf diesem Weg erhaltenen Heteroaroylderivate
der Formel Il mit R® = NHR® und R® = Wasserstoff konnen anschliefend analog zu
Verfahren A mit Aminen der Formel Il zu den gewiinschten heteroaroyl-substituierten
Alaninen der Formel | mit R® = NHR'? und R® = Wasserstoff umgesetzt werden:
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R7 R7
RS R5
O,N R* O,N R*
0O 0 R?
’ + HNRZR? I /U\ -
L No 3
A~ N A N R
L o) R’ o)
n . |
mit R®= NO, und R = H mit R= NO, und R8 = H
Reduktion j l Reduktion
+ HNR2R3 ||
1l |
mit Ré= NH, und R = H mit Ré= NH,und R8 = H
+ R10-L3 (IX) + R10-L3 (IX)
7
R .
R10H N R
o + HNRZR® ||
J\ L'
ol
R’ o)
I [
mit Ré= NHR'® und R8 = H mit Ré= NHR® und R8 = H

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

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

Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel Ill mit Ré = NO2, NH, oder NHR'0,

10 und R® = Wasserstoff mit Aminen der Formel Il zu heteroaroyl-substituierten Alaninen
der Formel | mit RS = NOz, NH2 oder NHR', und R& = Wasserstoff erfolgt {iblicherwei-
se analog der unter Verfahren A geschilderten Umsetzung der Heteroaroylderivate der
Formel il mit Aminen der Formel Il

15
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Die Reduktion der Heteroaroylderivate der Formel Il mit Ré= NO, und R8 = Wasserstoff
zu Heteroaroylderivaten der Formel il mit R8= NH, und R® = Wasserstoff ,sowie die
Reduktion der heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel | mit Ré= NO, und R8 =
Wasserstoff zu heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit Ré= NH,und R8 =
Wasserstoff erfolgt Gblicherweise bei Temperaturen von 0°C bis 100°C, vorzugsweise
10°C bis 50°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in Gegenwart eines Reduk-
tionsmittels.

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchiorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylmethyl-
ether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propionitril, Keto-
ne wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butyimethylketon, Alkohole wie
Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol, sowie Di-
methylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Dich-
lormethan, tert.-Butyimethylether, Dioxan und Tetrahydrofuran. Es kénnen auch Gemi-
sche der genannten Lésungsmittel verwendet werden.

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

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

Die Reduktion der Nitroderivate der Formel Il oder | mit Ré= NO, erfolgt tiblicherweise
bei einer Temperatur von —100°C bis zum Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevor-
zugt 0°C bis 100°C, in einem inerten organischen Losungsmittel mit einem Redukti-
onsmittel. (vgl. V. Burgess et al., Aust. J. of Chem. (1988), 41(7), 1063-1070).

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

Geeignete Reduktionsmittel sind Ubergangsmetall-Katalysatoren (z.B. Pd/C oder Ra-
ney-Ni) in Kombination mit Wasserstoff.
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Die Aufarbeitung und Isolierung des Produkts kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.

Die Umsetzung der Heteroaroylderivate der Formel Il mit R8 = NH; und R8 = Wasser-
stoff bzw. der heteroaroyl-substituierten Alaninen der Forme! | mit R® = NH, und Ré =
Wasserstoff mit Verbindungen der Formel IX zu Heteroaroylderivaten der Formel 11l mit
R® = NHz und R8 = Wasserstoff bzw. heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel |
mit R® = NH2 und R® = Wasserstoff erfolgt Ublicherweise bei Temperaturen von 0°C bis
100°C, vorzugsweise 10°C bis 50°C, in einem inerten organischen Losungsmittel in
Gegenwart einer Base [vgl. z.B. Jung-Hui Sun et al., Heterocycles (2004), 63(7), 585-
1599; Christian Lherbet et al., Bioorg. and Med. Chem. Lett. (2003), 13(8), 997-1000;
Masami Otsuka et al., Chem. and Pharm. Bull. (1985), 33(2), 509-514; J. R Piper et al.,
J. of Med. Chem. (1985), 28(8), 1016-1025].

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

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetallamide wie Lithiuma-
mid, Natriumamid und Kaliumamid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallcarbonate wie Li-
thiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalimetall-
hydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, metallorganische Verbindungen,
insbesondere Alkalimetallalkyle wie Methyllithium, Butyllithium und Phenyllithium, Al-
kylmagnesiumhalogenide wie Methylmagnesiumchlorid sowie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallalkoholate wie Natriummethanolat, Natriumethanolat, Kaliumethanolat, Kali-
um- tert.-Butanolat, Kalium-tert.-Pentanolat und Dimethoxymagnesium, auflerdem or-
ganische Basen, z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethy-
lamin und N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer-
den Natriumhydroxid, Natriumhydrid und Triethylamin.
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Die Basen werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen eingesetzt, sie kdnnen aber
auch katalytisch, im Uberschu8 oder gegebenenfalls als Lésungsmittel verwendet wer-
den.

Die Edukte werden im allgemeinen in &quimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, die Base und/oder IX in einem Uberschul bezogen auf lil bzw. |
einzusetzen.

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

Verfahren C

Heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel | mit R* und R8 = Wasserstoff sowie

R6= OH kénnen erhalten werden, indem in einem ersten Schritt Glycin-Derivate der
Formel XII mit einem Allylalkohol-Derivat der Formel XI in Gegenwart von einem Uber-
gangsmetallkatalysator und einer Base, sowie anschlieRender wassrig-saurer Aufarbei-
tung zu Amino-Derivaten umgesetzt werden, welche anschliefend in einem zweiten
und dritten Schritt analog Verfahren A acyliert und in ein Amid X tberfiihrt werden kén-
nen. Anschliefend kann die Doppelbindung des Amids X oxidativ gespalten werden
und der entstehende Aldehyd zu heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit
R' und R8 = Wasserstoff sowie R® = OH reduziert werden. Die auf diesem Weg erhal-
tenen heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel | mit R* und R8 = Wasserstoff so-
wie R® = OH kdnnen wiederum zu weiteren heteroaroyl-substituierte Alaninen der For-
mel | mit R und R® = Wasserstoff sowie R® = OR?, wobei R® nicht fiir Wasserstoff
steht, derivatisiert werden:

RW
RORE + Il R,
R R I~
Y 1. Oxidation
N R0 X 2. Reduktion
OLU 1.a) Katalysator, Base
b) Saure
2.+ AC(O)L2 (IV)
Xl 3. + HNR2RS3 (I1) X

+ R—

3

X

mit R'und R® = H, Ré= OH mit R'und R8 = H, Ré= OR?
wobei R nicht H
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L' steht fur eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. Hydroxy oder C+-Ce-
Alkoxy.

L2 steht fiir eine nucleophil verdréangbare Abgangsgruppe, z.B. fiir Hydroxy, Halogen,
C+-Ce-Alkylcarbonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl, Phosphoryl oder Iso-
ureyl.

L3 steht fr eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fur Halogen, Hydroxy,
oder C4-Cs-Alkoxy.

RY und RZ stehen fiir Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl oder Aryl.
RW steht fiir Wasserstoff oder R5.

RX steht flir eine Acylgruppe wie C1-Cg-Alkylcarbony! (z.B. Methylcarbonyl) oder C4-Ce-
Alkoxycarbonyl (z.B. Methoxycarbonyl).

Die Umsetzung der Glycin-Derivate der Formel XII mit einem Allylalkohol-Derivat der
Formel XI erfolgt {iblicherweise bei Temperaturen von -100°C bis zum Siedepunkt der
Reaktionsmischung, bevorzugt -80°C bis 80°C, insbesondere bevorzugt -20°C bis
50°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in in Gegenwart von einem Uber-
gangsmetallkatalysator und einer Base, sowie anschiieRender wassrig-saurer Aufarbei-
tung.

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butyl-
methylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propionitril,
Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butylmethylketon, Alkoho-
le wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol, sowie
Dimethylsuifoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid; besonders bevorzugt sind
Toluol, THF und Acetonitril.

Es kdnnen auch Gemische der genannten L&sungsmittel verwendet werden.

Als Katalysatoren konnen bevorzugt Palladium-, Iridium- oder Molybden-Katalysatoren
eingesetzt werden, bevorzugt in gegen Gegenwart eines Phosphinliganden wie
Triphenylphosphin. In Gegenwart einen chiralen Phosphinliganden ist die Reaktion
auch enantioselektiv durchfithrbar (vgl. D. Ikeda et al., Tetrahedron Lett. 2005, 46(39),
6663; T.Kanayama et al., J. of Org. Chem. 2003, 68(16), 6197; I. Baldwin et al., Tetra-
hedron Asym. 1995, 6(7), 1515; J. Genet et al., Tetrahedron 1988, 44(17), 5263).



WO 2007/134984 PCT/EP2007/054562

10

15

20

25

30

35

40

57

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetali- und Erdal-
kalimetalihydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetail-
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime-
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, Alkalimetall- und Erdalkalimetal-
lalkoholate wie Natriummethanolat, Natriumethanolat, Kaliumethanolat, Kalium- tert.-
Butanolat, Kalium-tert.-Pentanolat und Dimethoxymagnesium, auerdem organische
Basen, z.B. tertidre Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin und
N-Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-Dimethyl-
aminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt werden Car-
bonate wie Na;COs.

Die Basen werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen eingesetzt, sie kénnen aber
auch im Uberschul oder gegebenenfalls als Ldsungsmittel verwendet werden.

Die anschlieRenden Schritte 2 und 3 kénnen analog der unter Verfahren A beschriebe-
nen Umsetzung von Alaninderivaten der Formel V mit Heteroarylsaure(derivate)n der
Formel IV zu entsprechenden Heteroaroylderivaten der Formel Il und anschlieRendder
Reaktion des Reaktionsprodukts mit Aminen der Formel Il zu den gewiinschten hete-
roaroyl-substituierten Alaninen der Formel | erfolgen.

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

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

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

Die bendétigten Allylalkohol-Derivate der Formel XI kénnen kauflich erworben werden.

Die Oxidation der Doppelbindung zum Aldehyd erfolgt Uiblicherweise bei Temperaturen
von -100°C bis zum Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevorzugt -80°C bis 40°C,
insbesondere bevorzugt -80°C bis 0°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in
in Gegenwart eines Oxidationsmittels.

Bevorzugt erfolgt die Oxidation mit Ozon oder Uber die sequenzielle Dihydroxylierung
mit Osmium-Katalysatoren wie OsO4 oder Permanganaten wie KMnO, und anschlie-
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Render Diolspaltung, diese bevorzugt mit NalO4 (vgl. A. Siebum et al., J. Europ. J. of
Org. Chem. 2004, (13), 2905; S. Hanessian et al., J. of Med. Chem. (2001), 44(19),
3074, J. Sabol et al., Tetrahedron Lett. 1997, 38(21), 3687 ; D. Hallett et al., J. of
Chem. Soc., Chem. Comm. 1995, (6), 657).

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cs-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylmethyl-
ether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Nitrile wie Acetonitril und Propionitril,
Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und tert.-Butylmethylketon, Alkoho-
le wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol, sowie
Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid; besonders bevorzugt To-
luol, THF und Aceton.

Es kénnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

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

Die danach folgende Reduktion zu heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel | mit
R und R® = Wasserstoff sowie R® = OH erfolgt Gblicherweise bei Temperaturen von
-100°C bis zum Siedepunkt der Reaktionsmischung, bevorzugt -80°C bis 40°C, insbe-
sondere bevorzugt -80°C bis 20°C, in einem inerten organischen Lésungsmittel in Ge-
genwart eines Reduktionsmittels.

Bevorzugte Reduktionsmittel sind Borhydride wie NaBH, (vgl. A. Siebum et al., J. Eu-

rop. J. of Org. Chem. 2004, (13), 2905; S. Hanessian et al., J. of Med. Chem. (2001),

44(19), 3074; J. Sabol et al., Tetrahedron Lett. 1997, 38(21), 3687 ; D. Hallett et al., J.
of Chem. Soc., Chem. Comm. 1995, (6), 657).

Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cg-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xyliol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylmethyl-
ether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran (THF), Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-
Propanol, Isopropanol, n-Butanol und tert.-Butanol, sowie Dimethylformamid und Di-
methylacetamid;besonders bevorzugt Toluol, THF und Dioxan.

Es kénnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden.

Die Aufarbeitung und Isolierung des Produkts kann in an sich bekannter Weise erfol-
gen.
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Die Derivatisierung der heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel | mit R' und R®
sowie R® = OH mit Verbindungen der Formel Xl zu heteroaroyl-substituierte Alaninen
der Formel | mit R* und R® sowie R® = OR?®, wobei R? nicht fiir Wasserstoff steht, erfolgt
Ublicherweise bei Temperaturen von 0°C bis 100°C, vorzugsweise 10°C bis 50°C, in
einem inerten organischen Lésungsmittel in Gegenwart einer Base [vgl. z.B. Jung-Hui
Sun et al., Heterocycles (2004), 63(7), 585-1599; Christian Lherbet et al., Bioorg. and
Med. Chem. Lett. (2003), 13(6), 997-1000; Masami Otsuka et al., Chem. and Pharm.
Bull. (1985), 33(2), 509-514; J. R Piper et al., J. of Med. Chem. (1985), 28(8), 1016-
1025].

Geeignete Lésungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan,
Cyclohexan und Gemische von Cs-Cs-Alkanen, aromatische Kohlenwasserstoffe wie
Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Methylenchlorid, Chlo-
roform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropylether, tert.-Butylethylether,
Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propionitril, sowie Di-
methylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Di-
chlormethan, tert.-Butylmethylether, Dioxan und Tetrahydrofuran. Es kénnen auch
Gemische der genannten Lésungsmittel verwendet werden.

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkalimetall- und Erdal-
kalimetallhydroxide wie Lithiumhydroxid, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid und Calci-
umhydroxid, Alkalimetail- und Erdalkalimetalloxide wie Lithiumoxid, Natriumoxid, Calci-
umoxid und Magnesiumoxid, Alkalimetall- und Erdalkalimetalihydride wie Lithiumhyd-
rid, Natriumhydrid, Kaliumhydrid und Calciumhydrid, Alkalimetall- und Erdalkalimetall-
carbonate wie Lithiumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat sowie Alkalime-
tallhydrogencarbonate wie Natriumhydrogencarbonat, metallorganische Verbindungen,
insbesondere Alkalimetallalkyle wie Methyllithium, Butyllithium und Phenyllithium, Al-
kylmagnesiumhalogenide wie Methylmagnesiumchlorid sowie organische Basen, z.B.
tertiare Amine wie Trimethylamin, Triethylamin, Diisopropylethylamin und N-
Methylpiperidin, Pyridin, substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-
Dimethylaminopyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt wer-
den Natriumcarbonat, Natriumhydrid und Triethylamin.

Die Basen werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen eingesetzt, sie kénnen aber
auch katalytisch, im Uberschul oder gegebenenfalls als Losungsmittel verwendet wer-
den.

Die Edukte werden im allgemeinen in 4quimolaren Mengen miteinander umgesetzt. Es
kann vorteilhaft sein, die Base und/oder XIII in einem Uberschu bezogen auf | einzu-
setzen.

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

R
@)

wobei A, R sowie R?*, R5, R?, R7 und R® die voanstehend genannten Bedeutungen ha-
ben und L fiir eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, z.B. fiir Hydroxy oder Cs-
Ce-Alkoxy steht, sind ebenfalls ein Gegenstand der vorliegenden Erfindung.

Die besonders bevorzugten Ausfiihrungsformen der Zwischenprodukte in Bezug auf
die Variablen entsprechen denen der Reste A, R sowie R4 bis R? der Formel .

Besonders bevorzugt werden Heteroaroylderivate der Formel 111, in der

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

genannten Heteroarylreste partiell oder volistandig halogeniert sein kén-
nen und/oder 1 bis 3 Reste aus der Gruppe C+-Cs-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl
und C4-Ce-Halogenalky! tragen kénnen;

R*  Wasserstoff;

R*  Wasserstoff;

R5  Ca-Ce-Alkenyl, C1-Ce-Halogenalkyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl, C4-Ce-
Alkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkoxy-C+-Cs-alkyl, Aminocarbonyl, Ci-
Ce-Alkylcarbonylamino-C1-Cs-alkyl, Formylamino-C+-Cs-alkyl, Phenyl oder Hete-
roaryl, wobei die vorstehend genannten 3- bis 6-gliedrigen Heterocyclyl- sowie
die Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder volistandig halogeniert sein kénnen
und/oder ein bis drei C1-Cs-Alkyl-Reste tragen kénnen;

R7und R®  Wasserstoff;

R®und R'" Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl, Formyl, C-Cs-Alkylcarbonyl, C+-Ce-Halogen-
alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (C+-Cs-Alkyl)amino-
carbonyl, Di(C+-Ce-alkyl)aminocarbonyl, N-(C+-Ces-Alkoxy)-N-(C+-Ce-alkyl)-
aminocarbonyl, [(C+-Ce-Alkyl)aminocarbonyl(C+-Ce-alkyl)amino]carbonyl oder
Di(C+-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl oder SO;R'2; und

R Wasserstoff

bedeuten.
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Die folgenden Beispiele dienen der Erlauterung der Erfindung.

Herstellungsbeispiele

Beispiel 1
1-Methyl-N-{(1RS,2SR)-1-[(methylamino)carbonyl]-3-nitro-2-phenylpropyl}-3-(trifluor-

methyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid (Tabelle 5, Nr. 5.3)

1.1) ((2RS,3SR)-2-({[1-Methy!-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-yljcarbonyllamino)-4-
nitro-3-phenylbuttersdureethylester (Tabelle 2, Nr. 2.1)

NO
F.C H

N -
L OC,H,

H.C 0 0

Zu einer Lésung von 34,9 g (138 mmol) (2RS,3SR)-2-Amino-4-nitro-3-phenylbutter-
saure-ethylester (hergestellt gemal M. Rowley et al., Tetrahedron 1992, 48, 3557-
3570) und 12,0 g (152 mmol) Pyridin in Dichlormethan (400 ml) wurden bei einer Tem-
peratur von 0 °C 29,4 g (138 mmol) 1-Methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-
carbonséurechlorid zugetropft. Das erhaltene Reaktionsgemisch wurde fiir weitere 16
Stunden bei Raumtemperatur geriihrt und anschlieBend mit verdinnter Salzséure (2
M) versetzt. Nach Absaugen und Trocknen des ausgefallenen Niederschlages erhielt
man 8,0 g der Titelverbindung. Die organische Phase des Filtrats wurde mit verdiinnter
Natronlauge (2 M) gewaschen, getrocknet und eingeengt. Mittels chromatographischer
Reinigung (Kieselgel, Cyclohexan/Essigsaureethylester) konnten weitere 11,2 g der
Titelverbindung erhalten werden. Man erhielt insgesamt 19,2 g (32,5 % der Theorie)
der Titelverbindung.

'H-NMR (CDClz): = 1,10 (t, 3H); 3,95 (s, 3H); 3,95-4.10 (m, 3H); 4,85-4,95 (m, 2H);
5,10 (t, 1H); 6,60 (d, 1H); 7,15-7,35 (m, 5H); 7,95 (s, 1H).

1.2.) 1-Methyl-N-{(1RS,2SR)-1-[(methylamino)carbonyl]-3-nitro-2-phenylpropyi}-3-
(trifluor-methyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid (Tabelle 5, Nr. 5.3)
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NO,
FC
s
Y \
he 0 0  CH,

3

In eine Losung von 19,2 g (44,8 mmol) (2RS,3SR)-2-({[1-Methy!-3-(trifluormethyl)-1H-
pyrazol-4-yljcarbonyl}amino)-4-nitro-3-phenylbuttersdureethylester in Methanol (200
5 mli) wurde Methylamin bei einer Temperatur von 0 °C bis zum Erreichen der

Sattigungskonzentration eingeleitet. Das erhaltene Reaktionsgemisch wurde fiir
weitere 16 Stunden bei Raumtemperatur gertihrt. Nach anschlieRBender Entfernung des
Losungsmittels wurden 18,8 g der Titelverbindung (100% der Theorie;
Diastereomerengemisch, threo/erythro > 5:1) erhalten, die ohne weitere Aufreinigung

10 in die nachste Stufe eingesetzt wurde.
'H-NMR (DMSO) fur threo-Isomer: & = 2,35 (d, 3H); 3,95 (s, 3H); 3,90-4.05 (m, 1H);
4,75 (dd, 1H), 4,90 (dd, 1H); 5,10 (dd, 1H); 7,15-7,40 (m, 5H); 7,90 (br q, 1H); 8,50 (s,
1H); 8,55 (d, 1H).

15
Beispiel 2
N-{(1RS,2RS)-3-Amino-1-[(methylamino)carbonyl]-2-phenylpropyl}-1-methyl-3-
(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid (Tabelle 4, Nr. 4.5)
NH,
F.C
H
N SN
_N Y4 N\
H,C O O CH,
20

Eine Suspension von 5,0 g (12,1 mmol) 1-Methyl-N-{(1RS,2SR)-1-[(methylamino)-
carbonyl]-3-nitro-2-phenylpropyl}-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid in
Methanot (100 ml) wurde mit 1,5 g (30,0 mmol) Hydrazinhydrat versetzt. AnschlieRend
wurden bei einer Temperatur von 40 °C circa 0,5 g Raney-Nickel als methanolische

25  Suspension portionsweise zugegeben. Das erhaltene Reaktionsgemisch wurde fiir
weitere 2 Stunden bei 40 °C gerihrt. Nach Abkihlen wurde der Niederschlag abfiltriert
und mit Methanol gewaschen. Aus dem Filtrat wurden nach Entfernung des
Losungsmittels 2,7g der Titelverbindung (58,3 % der Theorie, Diastereomerengemisch,
threo/erythro >5:1) erhalten, die ohne weitere Aufreinigung in der nachfolgenden

30 Reaktion eingesetzt wurde.
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'H-NMR (DMSO) fir threo-Isomer: & = 2,35 (d, 3H); 2,85 (d, 2H); 3,05-3,15 (m, 1H);
3,95 (s, 3H); 4,65 (d, 1H); 7,10-7,40 (m, 5H); 7,85 (br q, 1H); 8,50 (s, 1H); 8,75 (brs,
1H).

Beispiel 3
1-Methyl-N-{(1RS,2SR)-1-[(methylamino)carbonyl]-2-phenyl-3-(2,2 2-trifluoracetyl-

amino)propyl}-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid (Tabelle 4, Nr. 4.17)

H_ CF,
F3C

NN TN

/N / \

H,C 0O O  CH,

Eine Losung von 0,40 g (1,04 mmol) N-{(1RS,2RS)-3-Amino-1-[(methylamino)-
carbonyl]-2-phenylpropyl}-1-methyl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-4-carboxamid und
0,12 g (1,19 mmol) Triethylamin in Dichlormethan (10 ml) wurde mit 0,24 g (1,14 mmol)
Trifluoressigsaureanhydrid versetzt. Das Reaktionsgemisch wurde fiir weitere 16 Stun-
den bei Raumtemperatur geriihrt und anschliefend mit verdiinnter Salzsaure (2 M)
versetzt. Der ausgefallene Niederschlag wurde abgesaugt und nacheinander mit ver-
dinnter Natronlauge (2 M) und destilliertem Wasser gewaschen. Nach Trocknen des
Feststoffs wurden 0,35 g (70,2 % der Theorie) der Titelverbindung als diastereomeren-
reine Verbindung erhalten.

'H-NMR (DMSO): 6 = 2,40 (d, 3H); 3,40-3,75 (m, 3H); 3,95 (s, 3H); 4,80 (t, 1H); 7,10-
7,30 (m, 5H); 7,95 (br q, 1H); 8,45 (d, 1H); 8,50 (s, 1H); 9,20 (br t, 1H).

Beispiel 4
1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-carbonséure (3-hydroxy-1-methylcarbamoyl-2-

phenyl-propyl)-amid (Tabelle 3, Nr. 3.1, 3.2)

4.1) (E)-1-Ethoxycarbonyl-2,4-diphenyl-but-3-enyl-ammoniumchlorid
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Lésung A: Bei ~ 60 °C wurden 44 g (0.103 mol) n-Butyllithium (15 %ig in Hexan) zu
einer Losung von 10.4 g (0.103 mol) Diisopropylamin in 500 ml THF getropft. Es wurde
30 min bei - 20 °C geriihrt und erneut auf - 60 °C gekihlt. Eine Losung von 27.5 g

5 (0.103 mol) (Benzhydryliden-amino)-essigsaureethylester in 30 ml THF wurde zuge-
tropft, und es wurde 1 h bei — 60 °C gerthrt.
Losung B: 26 g (0.103 mol) Essigséure-(E)-1,3-diphenylallylester (hergestellt geman J.
Chem. Soc., Perkin Trans. 1, 2001, 2588 — 2594), 5.4 g (0.021 mol) Triphenylphosphin
und 1.9 g (0.0052 mol) [Pd(allyl)Ci]> wurden in 40 ml THF gel®st.

10 Bei-60 °C wurde Lésung B zu Lésung A getropft, 3 h bei dieser Temperatur geriihrt
und anschliefend auf Raumtemperatur erwarmt. Es wurde mit ges. NH,Cl-Lésung ver-
setzt und mit MTBE extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden (iber
Na2SO4 getrocknet und das Losungsmittel im Vakuum entfernt. Der Rickstand wurde
in 200 ml THF geldst und mit 200 m! Salzsaure (20 %ig) versetzt. Nach 24 h bei Raum-

15 temperatur wurde das Lésungsmittel im Vakuum entfernt, der Riickstand zweimal mit
jeweils 500 ml Methanol versetzt und erneut im Vakuum eingeengt. Das Rohprodukt
wurde mit Diethylether/CHCl verriihrt, der Feststoff abfiltriert und getrocknet. Es wur-
den 32.8 g (96 % der Theorie) der Titelverbindung (Diastereomerengemisch) als gelber
Feststoff mit dem Fp. 174 - 176 °C erhalten.

20

4.2) 1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-carbonséaure (E)-1-methylcarbamoyl-2,4-
diphenyl-but-3-enyi)-amid

O HN

25 15 g (0.045 mol) (E)-1-Ethoxycarbonyl-2,4-diphenyl-but-3-enyl-ammoniumchlorid und
10.119 g (0.1 mol) Triethylamin wurden in 500 ml CH,Cl; geldst. Zu dieser Lésung
wurden bei Raumtemperatur 9.608 g (0.045 mol) 1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-
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4-carbonylchlorid zugetropft. Es wurde 16 h bei Raumtemperatur geriihrt, mit H.O ge-
waschen, Gber Na:SO, getrocknet und im Vakuum eingeengt. Der Rickstand wurde an
Kieselgel chromatographisch (CH2Cl./Ethylacetat 9:1) gereinigt. Der erhaltene (E)-2-
[(1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-carbonyt)-amino]-3,5-diphenyl-pent-4-
ensaureethylester (18 g, 0.038 mol) wurde in 190 ml Methanol geldst und mit 59.3 g
(0.764 mol) einer Lésung von Methylamin in Methanol (40 %ig) versetzt. Es wurde 16 h
bei Raumtemperatur geriihrt, nochmals die gleiche Menge Methylamin in Methanol (40
%ig) zugegeben und 3 d bei Raumtemperatur geriihrt. Der ausgefallene Feststoff wur-
de abfiltriert und getrocknet. Man erhielt 7.4 g der Titelverbindung (Diastereomer 1) als
farblosen Feststoff mit dem Fp. 192 — 194 °C. Die Mutterlauge wurde eingeengt, mit
Diethylether verriihrt, der Feststoff abfiltriert und getrocknet. Es wurden 8.5 g der Titel-
verbindung (Diastereomer 2:Diastereomer 1 = 3:2) als farbloser Feststoff mit dem Fp.
239 - 241 °C erhalten. Die Gesamtausbeute betrug 15.9 g (77 % der Theorie (iber zwei
Stufen).
'H-NMR (ds-DMSO, Diastereomer 1): = 2.50 (d, 3H), 3.85 (m, 1H), 3.90 (s, 3H), 4.90
(dd, 1H), 6.35 (d, 1H), 6.50 (dd, 1H), 7.15-7.40 (m, 10H), 8.20 (m, 2H), 8.35 (d, 1H).

4.3) 1-Methyl-3-trifluormethyi-1H-pyrazol-4-carbonsaure (3-hydroxy-1-
methylcarbamoyl-2-phenyl-propyl)-amid (Tabelle 3, Nr. 3.1, 3.2)

OH

H,C N
3¥~

VN o

NS o N

CF, CH,
Bei - 60 °C wurde in eine Lésung von 6 g (13.14 mmol) 1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-
pyrazol-4-carbonsaure ((E)-1-methylcarbamoyl-2,4-diphenyl-but-3-enyl)-amid (Diaste-
reomerenverhaltnis 3:2) in 450 mi Methanol/CH,Cl, 2:1 unter Rilhren Ozon bis zur Sat-
tigung der Losung eingeleitet (40 g/m?, ca. 50 I/h). Die blauliche Lésung wurde noch
ca. 45 min bei — 60 °C geruhrt (vollstandiger Umsatz), dann wurde mit N2 gespuilt, 4.84
g (63.63 mmol) NaBH,; zugegeben und 16 h bei Raumtemperatur geriihrt. Nach Filtra-
tion wurde die Mutterlauge eingeengt, der Riickstand in CH,Cl/THF 4:1 geldst, mit
verd. HCI gewaschen, Uber Na>SO, getrocknet und im Vakuum eingeengt. Der Riick-
stand wurde mit Diethylether verriihrt, abfiltriert und der Feststoff getrocknet. Man er-
hielt 3.1 g (61 % der Theorie) Titelverbindung (Diastereomerenverhaltnis 3:2) als farb-
losen Feststoff.
Zur Trennung der Diastereomeren wurde der Riickstand mit Aceton versetzt und bei 50
°C gertihrt, der Feststoff abfiltriert und getrocknet. Es wurden 0.5 g Titelverbindung
(Diastereomer 1) als farbloser Feststoff erhalten. Die Mutterlauge wurde eingeengt, in
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Methanol verrihrt, der Feststoff abfiltriert und getrocknet. Es wurden 0.9 g Titelverbin-
dung (Diastereomer 2:Diastereomer 1 = 6:1) als farbloser Feststoff mit dem Fp. 202 °C
erhalten. Die Mutterlauge wurde nochmals eingeengt, in wenig Methanol verr(ihrt, der
Feststoff abfiltriert und getrocknet. Man erhielt 1.1 g der Titelverbindung (Diastereome-
renverhaltnis 1:1) als farblosen Feststoff mit dem Fp. 194 °C.
"H-NMR (de-DMSO, Diastereomer 1): 6= 2.60 (d, 3H), 3.20 (m, 1H), 3.60 (m, 2H), 3.85
(s, 3H), 4.55 (t, 1H), 4.75 (t, 1H), 7.15 (m, 1H), 7.25 (m, 4H), 8.00 (d, 1H), 8.05 (m, 1H),
8.15 (s, 1H).
H-NMR (de-DMSO, Diastereomer 2): 6= 2.35 (d, 3H), 3.20 (m, 1H), 3.70 (m, 1H), 3.75
(m, 1H), 3.95 (s, 3H), 4.55 (t, 1H), 4.70 (t, 1H), 7.15 (m, 1H), 7.22-7.28 (m, 4H), 7.78
(m, 1H), 8.33 (d, 1H), 8.48 (s, 1H).

Beispiel 5
Essigsaure-3-methylcarbamoyl-3-[(1-methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-carbonyi)-

aminol-2-phenyl-propylester (Tabelle 3, Nr. 3.7)

HBC\N oo
H 3
A N 0
N\ O
cr, © N O
CH

Zu einer Lésung von 400 mg (1.04 mmol) 1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-
carbonsaure(3-hydroxy-1-methylcarbamoyl-2-phenyl-propyl)-amid (Diastereomer 1)
und 202 mg (2 mmol) Triethylamin in 20 m! CH.Clo/THF 1:1 wurden 157 mg (2 mmol)
Acetylchlorid getropft, und es wurde 1 h bei Raumtemperatur geriihrt. Das Reaktions-
gemisch wurde mit H-O gewaschen, liber Na:SO4 getrocknet und das Losungsmittel im
Vakuum entfernt. Der Riickstand wurde in Ethylacetat gelést, Gber Kieselgel filtriert und
eingeengt. Der Rickstand wurde nochmals mit Diethylether verriihrt, abfiltriert und der
Feststoff getrocknet. Es wurden 200 mg (45 % der Theorie) der Titelverbindung als
farblosen Feststoff mit dem Fp. 175 °C erhalten (Diastereomer 1).

'H-NMR (ds-DMSO, Diastereomer 1): §= 1.89 (s, 3H), 2.62 (d, 3H), 3.45 (m, 1H), 3.88
(s, 3H), 4.17 (dd, 1H), 4.24 (dd, 1H), 4.81 (t, 1H), 7.19 (m, 1H), 7.27 (m, 4H), 8.21 (m,
3H).

Beispiel 6
Essigsaure-3-methylcarbamoyl-3-[(1-methyi-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-carbonyl)-

amino]-2-phenyl-propyiester (Tabelle 3, Nr. 3.8)
Analog zu obiger Vorschrift wurde aus 1-Methyl-3-trifluormethyl-1H-pyrazol-4-
carbonséaure(3-hydroxy-1-methylcarbamoyl-2-phenyl-propyl)-amid (Diastereomer 2 :
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Diastereomer 1 = 6:1) die Verbindung 3.8 (Diastereomer 2 : Diastereomer 1 = 6:1) als
farbloser Feststoff mit dem Fp. 204 °C erhalten.
"H-NMR (ds-DMSO, Diastereomer 2): 6= 1.86 (s, 3H), 2.35 (d, 3H), 3.47 (m, 1H), 3.95
(s, 3H), 4.16 (dd, 1H), 4.42 (dd, 1H), 4.83 (t, 1H), 7.20 (m, 1H), 7.25-7.30 (m, 4H), 7.90
(m, 1H), 8.48 (d, 1H), 8.50 (s, 1H).

In den nachfolgenden Tabellen 2 bis 5 werden neben den voranstehenden Verbindun-
gen noch weitere Heteroaroylderivate der Formel Il sowie heteroaroyl-substituierte
Alanine der Formel | aufgefiihrt, die in analoger Weise nach den voranstehend be-
schriebenen Verfahren hergestellt wurden oder herstellbar sind.
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Biologische Wirksamkeit

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

In Abhéangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode kénnen die Verbindungen der
Formel | bzw. sie enthaltenden herbiziden Mittel noch in einer weiteren Zah! von Kul-
turpflanzen zur Beseitigung unerwiinschter Pflanzen eingesetzt werden. In Betracht
kommen beispielsweise folgende Kulturen:

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

Dartlber hinaus kbnnen die Verbindungen der Formel | auch in Kulturen, die durch
Zlchtung einschlieflich gentechnischer Methoden gegen die Wirkung von Herbiziden
tolerant sind, verwandt werden.

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

Die Verbindungen der Formel | bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel kdnnen bei-
spielsweise in Form von direkt versprihbaren warigen Losungen, Pulvern, Suspensi-
onen, auch hochprozentigen waRrigen, 6ligen oder sonstigen Suspensionen oder Dis-
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persionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, Streumitteln oder Gra-
nulaten durch Verspriihen, Vernebeln, Verstauben, Verstreuen oder Gielen angewen-
det werden. Die Anwendungsformen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie
sollten in jedem Fall méglichst die feinste Verteilung der erfindungsgemaien Wirkstoffe
gewahrleisten.

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

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht:

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

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

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

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

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

Die folgenden Formulierungsbeispiele verdeutlichen die Hersteliung solcher Zuberei-
tungen:

I. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung geldst,
die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlage-
rungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Olsiure-N-
monoethanolamid, 5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonséaure
und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1
Mol Rizinusél besteht. Durch AusgieRen und feines Verteilen der Lésung in
100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine waRrige Dispersion, die 0,02
Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthait.

Il. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung gelést,
die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 30 Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Ge-
wichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol isooc-
tylphenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethy-
lenoxid an 1 Mol Rizinus6l besteht. Durch Eingiefien und feines Verteilen der
Lésung in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine wéalrige Dispersion,
die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthait.

lli. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden in einer Mischung gelést,
die aus 25 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 65 Gewichtsteilen einer Mineralélfrak-
tion vom Siedepunkt 210 bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungs-
produktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusdl besteht. Durch EingieRen
und feines Verteilen der Lésung in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man
eine waldrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs der Formel | enthait.
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IV. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden mit 3 Gewichtsteilen des
Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalinsuifonsaure, 17 Gewichtsteilen des Nat-
riumsalzes einer Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Ge-
wichtsteilen pulverférmigem Kieselsduregel gut vermischt und in einer Ham-
mermihile vermahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 20000 Ge-
wichtsteilen Wasser erhalt man eine Spritzbriihe, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs
der Formel | enthalt.

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

VI. 20 Gewichtsteile eines Wirkstoffs der Formel | werden mit 2 Gewichtsteilen Cal-
ciumsalz der Dodecylbenzolsulfonséure, 8 Gewichtsteilen Fettalkoholpolygly-
kolether, 2 Gewichtsteilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstoff-Formaldehyd-
Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraffinischen Mineraléls innig ver-
mischt. Man erhalt eine stabile ¢lige Dispersion.

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

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

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

Die Aufwandmengen an Verbindung der Formel | betragen je nach Bekampfungsziel,
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadium 0,001 bis 3,0, vorzugsweise 0,01 bis
1,0 kg/ha aktive Substanz (a. S.).
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Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung synergistischer Effekte
konnen die heteroaroylsubstituierten Serin-Amide der Formel | mit zahlreichen Vertre-
tern anderer herbizider oder wachstumsregulierender Wirkstoffgruppen gemischt und
gemeinsam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als Mischungspartner 1,2 4-
Thiadiazole, 1,3,4-Thiadiazole, Amide, Aminophosphorséure und deren Derivate, Ami-
notriazole, Anilide, Aryloxy-/Heteroaryloxyalkans&uren und deren Derivate, Benzoesau-
re und deren Derivate, Benzothiadiazinone, 2—(Hetaroyl/Aroyl)-1,3- cyclohexandione,
Heteroaryl-Aryl-Ketone, Benzylisoxazolidinone, meta-CF3-Phenylderivate, Carbamate,
Chinolincarbonséaure und deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclohexenonoximetherde-
rivate, Diazine, Dichlorpropionséure und deren Derivate, Dihydrobenzofurane, Dihydro-
furan-3-one, Dinitroaniline, Dinitrophenole, Diphenylether, Dipyridyle, Halogencarbon-
sauren und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyiuracile, Imidazole, Imidazolinone, N-
Phenyl-3,4,5,6-tetrahydrophthalimide, Oxadiazole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- und He-
teroaryloxyphenoxypropionsaureester, Phenylessigséaure und deren Derivate, 2-
Phenylpropionséure und deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, Pyridazine, Pyri-
dincarbonséaure und deren Derivate, Pyrimidylether, Sulfonamide, Sulfonylharnstoffe,
Triazine, Triazinone, Triazolinone, Triazolcarboxamide und Uracile in Betracht.

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

Anwendungsbeispiele

Die herbizide Wirkung der heteroaroylsubstituierten Alanine der Formel | lieR sich
durch die folgenden Gewachshausversuche zeigen:

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

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

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

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

Die in den Gewé&chshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich aus folgenden
Arten zusammen:

Lateinischer Name Deutscher Name
Amaranthus retroflexus | Krummer Fuchsschwanz
Chenopodium album Weiller Gansefuly
Galium aparine Klettenlabkraut
Setaria viridis Griine Borstenhirse

Bei Aufwandmengen von 1 kg/ha zeigten die Verbindungen 3.1, 3.2, 3.7 und 3.14 (Ta-
belle 3) sowie Verbindungen 4.8, 4.10, 4.11, 4.12, 4.13, 4.14, 415, 4.22, 4.23, 4.26,
4.27, 4.28 und 4.29 (Tabelle 4) im Nachauflauf eine sehr gute Wirkung gegen die un-
erwiinschten Pflanzen Amaranthus retroflexus, Chenopodium album und Setaria viri-
dis.

Weiterhin zeigten bei Aufwandmengen von 1 kg/ha zeigten die Verbindungen 5.1 und
5.4 (Tabelle 5) sowie die Verbindung 5.3 bei Aufwandmengen von 0,25 kg/ha im Nach-
aufltauf eine sehr gute Wirkung gegen die unerwiinschten Pflanzen Amaranthus
retroflexus, Chenopodium album und Galium aparine.

Bei Aufwandmengen von 1 kg/ha zeigte die Verbindung 5.5 (Tabelle 5) im Nachauflauf
eine sehr gute Wirkung gegen die unerwiinschten Pflanzen Amaranthus retroflexus
und Chenopodium album, sowie eine gute Wirkung gegen Galium aparine.
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Patentanspriiche:
1. Heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel |
8
RL R _4
6 R 5
R R
0 2
J N |
AT N “R’
R’ 0

in der die Variablen die folgenden Bedeutungen haben:

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

R', R2 Wasserstoff, Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy;
R3  C;-Ce-Alkyl, C4-C4-Cyanoalkyl oder C4-Ces-Halogenalkyl;
R*  Wasserstoff oder C4-Cs-Alkyl;

R5  Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C2-Cs-Alkenyl, Co-Cs-Alkinyl, C4-Cs-Halogenalkyl,
C,-Cs-Halogenalkenyl, Co-Cs-Halogenalkinyl, C1-Cs-Cyanoalkyl, C2-Ce-
Cyanoalkenyl, C>-Ce-Cyanoalkinyl, C1-Cs-Hydroxyalkyl, C>-Ce-
Hydroxyalkenyl, C>-Cs-Hydroxyalkinyl, Cs-Cs-Cycloalkyl, Cs-Cs-
Cycloalkenyl, 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehen genannten Cycloalkyl, Cycloalkenyl oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclylreste partiell oder vollstdndig halogeniert sein
kédnnen und/oder ein bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, Cyano, Nitro,
C1-Ce-Alkyl, C4-Ce-Halogenalkyl, Hydroxy, C4-Ce-Alkoxy, C1-Ce-
Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C+-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbo-
nyl-C4-Ce-alkoxy, Ci-Ces-Alkoxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy, Amino, C4-Cs-
Alkylamino, Di(C4-Cs-alkyl)amino, C4-Ce-Alkylsulfonylamino, C4-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino, Aminocarbonylamino, (C1-Ce-Alkylamino)-
carbonylamino, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C1-Ce-
alkyl) tragen kbnnen;

C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C,-Cs-Alkenyloxy-C1-Cs-alkyl, C>-Ce-Alkinyloxy-

C1-Cs-alkyl, C4-Cs-Halogenalkoxy-C+-Cy-alkyl, C2-Ce-Halogenalkenyloxy-C1-
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Cs-alkyl, C2-Ce-Halogenalkinyloxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C+-C4-alkoxy-
C1-Cys-alkyl, C4-Ce-Alkylthio-C4-Cs-alkyl, C,-Ce-Alkenylthio-C1-Cs-alkyl, Co-
Ces-Alkinylthio-C4-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl-C1-Cs-thioalkyl, C2-Ce-
Halogenalkenyl-C4-Cs-thioalkyl, C>-Ce-Halogenalkinyl-C-Cs-thioalkyl, C4-Cs-
Alkylsulfinyl-C4-C4-alkyl, C1-Ce-Halogenalkylsulfinyl-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-
Alkylsulfonyl-C1-Cs-alkyl, C4-Ce-Halogenalkylsulfonyl-C+-Cs-alkyl, Amino-Cs-
Cs-alkyl, (C4-Cs-Alkyl)amino-C4-Cs-alkyl, Di(C4-Ce-alkyl)amino-C+-Cas-alkyl,
(C1-Ce-Alkylsulfonyl)amino-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylsulfonyl(C4-Ce-alkyl)-
amino-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (C+-Ce-Alkyl)aminocarbonyl, Di(C1-Ce-
alkylyaminocarbonyl, Formylamino-C+-Cs-alkyl, (C1-Cs-Alkoxycarbonyl)-
amino-C4-Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonyl-C+-Ce-alkyl, Hydroxycarbonyl-C4-C4-
alkyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxycarbonyl-C+-
Cs-alkyl, C4-Cs-Alkylcarbonyloxy-C1-Cs-alkyl, Aminocarbonyl-C4-Cs-alkyl,
(C1-Cs-Alkylyaminocarbonyl-C4-Cs-alkyl, Di(C4-Ce-alkyl)aminocarbonyl-Cs-
Cs-alkyl, (C4-Cs-Alkylcarbonyl)amino-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyl(C1-Ce-
alkylamino)C4-C4-alkyl, (C4-Cs-Alkyl)aminocarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, Di(Cs-
Ce-alkyl)aminocarbonyloxyC-Cy-alkyl, (C1-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino--
C1-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-alkylyaminocarbonylamino-C1-Cs-alkyl;
Phenyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-C>-Cs-alkinyl,
Phenyl-C+-Cs-halogenalkyl, Phenyl-C2-Cs-halogenalkenyl, Phenyl-C2>-Cs-
halogenalkinyl, Phenyl-C+-C4-hydroxyalkyl, Phenyl-C,-Cs-hydroxyalkenyl,
Phenyl-C>-Cs-hydroxyalkinyl, Phenylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, Phenylcarbonylo-
xy-C+-Cg-alkyl, Phenyloxycarbonyl-C+-Cs-alkyl, Phenyloxy-C+-Cs-alkyl, Phe-
nylthio-C+-Cs-alkyl, Phenylsulfinyl-C+-Cg-alkyl, Phenylsulfonyl-C+-Cs-alkyl,
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C,-C4-alkenyl, Heteroaryl-C,-
Cs-alkinyl, Heteroaryl-C4-Cs-halogenalkyl, Heteroaryl-C,-C4-halogenalkenyl,
Heteroaryl-C,-C4-halogenalkinyl, Heteroaryl-C+1-C4-hydroxyalkyl, Heteroaryl-
C,-C4-hydroxyalkenyl, Heteroaryl-C,-C4-hydroxyalkinyl, Heteroarylcarbonyl-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylcarbonyloxy-C4-Cs-alkyl, Heteroaryloxycarbonyl-C1-
Cs-alkyl, Heteroaryloxy-C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C1-C4-alkyl, Heteroaryl-
sulfinyl-C4-C4-alkyl, Heteroarylsulfonyl-C4-C4-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell
oder vollstandig halogeniert sein kénnen und/oder ein bis drei Reste
aus der Gruppe Cyano, Nitro, C1+-Cs-Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl, Hy-
droxy, C1-Cs-Hydroxyalkyl, C4-Ce-Alkoxy, C4-Ce-Halogenalkoxy, Hy-
droxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hydroxycarbonyl-C1-Ce-alkoxy,
C1-Cs-Alkoxycarbonyl-C-Ce-alkoxy, Amino, C1-Cs-Alkylamino, Di(C+-
Cs-alkyl)amino, C4-Ce-Alkylsulfonylamino, C+-Ce-Halogenalkyl-
sulfonylamino, (C4-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino, Di(C-Ce-alkyl)-
aminocarbonylamino, Aryl und Aryl(C-Ce-alkyl) tragen kénnen;
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R®  OR9 NR'"R™ oder NO;

R7”  Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl oder C4-Ce-Halogenalkyl,

R&  Wasserstoff, C4-Cs-Alkyl oder C1-Ce-Halogenalkyl;

R®und R

Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, C3-Ce-Alkenyl, C3-Cs-
Alkinyl, Cs-Cs-Halogenalkenyl, Cs-Ce-Halogenalkinyl, Formyl, C1-Ce-
Alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkylthiocarbonyl, Cs-Cs-Cycloalkylcarbonyl,
C2-Ce-Alkenylcarbonyl, C2>-Cs-Alkinylcarbonyl, C1-Ce-
Alkoxycarbonyl, Cs-Ce-Alkenyloxycarbonyl, Cs-Ce-Alkinyloxy-
carbonyl, Aminocarbonyl, C4-Cs-Alkylaminocarbonyl, C3-Ce-
Alkenylaminocarbonyl, Cz-Ce-Alkinylaminocarbonyl, C4-Cs-
Alkylsulfonylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyl, N-(Cs-
Ces-Alkenyl)-N-(C4-Ce-alkyl)aminocarbonyl, N-(Cz-Ce-Alkinyl)-N-(C+-
Cs-alkyl)-aminocarbonyl, N-(C+-Ce-Alkoxy)-N-(C1-Ce-alkyl)-amino-
carbonyl, N-(Cs-Ce-Alkenyl}-N-(C1-Ce-alkoxy)aminocarbonyl, N-(Cs-
Ce-Alkinyl)-N-(C1-Cs-alkoxy)-aminocarbonyl, [(C1-Ce-Alkylyamino-
carbonyl(C4-Ce-alkyl)amino]carbonyl, (C+-Ce-alkyl)amino-
thiocarbonyl, Di(C1-Ce-alkyl)aminothiocarbonyl, (C4-Ce-Alkyl)cyano-
imino, (Amino)cyanoimino, (C+-Cs-Alkyl)aminocyanoimino, Di(Cs-
Ce-alkylyaminocyanoimino, C1-Ce-Alkylcarbonyl-C-Ce-alkyl, C1-Cs-
Alkoxyimino-C+-Ce-alkyl, N-(C1-Ce-Alkylamino)-imino-C+-Ce-alkyl, N-
(Di-C4-Ce-alkylamino)imino-C4-Cs-alkyl oder Tri-C4-Cs-alkylsilyl,
wobei die genannten Alkyl-, Cycloalkyl- und Alkoxyreste par-
tiell oder vollstdndig halogeniert sein kdnnen und/oder eine bis
drei der folgenden Gruppen tragen kénnen: Cyano, Hydroxy,
C3-Ce-Cycloalkyl, C1-Cs-Alkoxy-C1-Cy-alkyl, C1-C4-Alkoxy-C-
Cs-alkoxy-C4-Cy4-alkyl, C1-Cs-Alkoxy, C1-Cs-Alkylthio, Di(C1-Cs-
alkyl)amino, C1-Cs-Alkyl-C+-Ce-alkoxycarbonylamino, C+-Cs-
Alkylcarbonyl, Hydroxycarbonyl, Cs-Cs-Alkoxycarbonyl, Ami-
nocarbonyl, C4-C4-Alkylaminocarbonyl, Di(C+-Cs-alkyl)amino-
carbonyl oder C4-Cs-Alkylcarbonyloxy;
Phenyl, Phenyl-C+-Ce-alkyl, Phenylcarbonyl-C4-Cs-alkyl, Phenoxy-
carbonyl, Phenylaminocarbonyl, Phenylsulfonylaminocarbonyl, N-
(C1-Ce-Alkyl)-N-(phenyl)aminocarbonyl, Phenyl-C+-Cs-alkylcarbonyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollsténdig halogeniert sein
kann und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen
kann: Nitro, Cyano, C4-Cs-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, C1-Cs-
Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy; oder
SO2R";
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R Wasserstoff, C4-Ce-Alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, Cs-Ce-Alkenyl, Cs-Ce-Alkinyl, Cs-
Ces-Halogenalkenyl, Cs-Ce-Halogenalkinyl, Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy;

R'2  C4-Ce-Alkyl, C4-Cs-Halogenalkyl, Di(C+-Cs-alkylyamino oder Phenyl,
wobei der Phenylrest partiell oder vollstdndig halogeniert sein kann
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: C4-Ce-
Alkyl, C1-Ce-Halogenalkyl oder C4-Cs-Alkoxy;

sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze.

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

Heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel | geman Ansprichen 1 oder 2, wo-
bei R, R?, R4, R” und R flir Wasserstoff stehen.

Heteroaroyl-substituierte Alanine der Formel | gemaf einem der Anspriche 1 bis
3, wobei RS fir Wasserstoff, C1-Cs-Alkyl, C>-Ce-Alkenyl, C>-Ce-Alkinyl, C1-Ce-
Halogenalkyl, C>-Ce-Halogenalkenyl, C>-Ce-Halogenalkinyl, C1-Ce-Cyanoalkyl,
C1-Ce-Hydroxyalkyl, C,-Cs-Hydroxyalkenyl, C»>-Ce-Hydroxyalkinyl, Cs-Ce-
Cycloalkyl, Cs-Ce-Cycloalkenyl oder 3- bis 6-gliedriges Heterocyclyl,
wobei die voranstehend genannten Cycloalkyl-, Cycloalkenyl- oder 3- bis 6-
gliedrigen Heterocyclyl-Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein kon-
nen und/oder einen bis drei Reste aus der Gruppe Oxo, C4-Cs-Alkyl, C1-Cs-
Halogenalkyl, Hydroxycarbonyl und C4-Ce-Alkoxycarbonyl tragen konnen;
C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-alkyl, C1-Cs-Halogenalkoxy-C1-Cy-alkyl, C1-Ce-Alkoxy-C1-Cs-
alkoxy-C+-Cs-alkyl, C1-Ce-Alkylthio-C1-Cys-alkyl, C4-Ce-Alkylsulfonylamino-C+-Cs-
alkyl, Hydroxycarbonyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, Hydroxycarbonyl-
C1-Cys-alkyl, C4-Ce-Alkoxycarbonyl-C+1-Cs-alkyl, C1+-Ce-Halogenalkoxycarbonyl-C+-
Ca-alkyl, C1-Ce-Alkylcarbonyloxy-C+-Cs-alkyl, C1-Cs-Alkylcarbonylamino-C+-Ca-
alkyl, (C+-Ce-Alkyl)aminocarbonylamino-C4-Cs-alkyl, Di(C+-Ce-
alkyl)aminocarbonylamino-C4-Cs-alkyl, Di(C+-Cs-alkyl)aminocarbonyloxy-C4-Cs-
alkyl, Formylamino-C+-Cs-alkyl;
Phenyl, Phenyl-C+-Cs-alkyl, Phenyl-C,-C4-alkenyl, Phenyl-C>-Cs-alkinyl, Phenyl-
C1-Cs-halogenalkyl, Phenyl-C>-Cs-halogenalkenyl, Phenyl-C4-Cs-hydroxyalkyl,
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Phenyloxy-C1-Cg4-alkyl, Phenylthio-C+-Cg-alkyl, Phenylsulfinyl-C+-C4-alkyl, Phe-
nylsulfonyl-C+-Cs-alkyl;
Heteroaryl, Heteroaryl-C+-Cs-alkyl, Heteroaryl-C+-C4-hydroxyalkyl, Heteroaryloxy-
C1-Cs-alkyl, Heteroarylthio-C+-Cs-alkyl, Heteroarylsulfinyl-C+-Cs-alkyl oder Hete-
roarylsulfonyl-C4-Cs-alkyl,
wobei die vorstehend genannten Phenyl- und Heteroarylreste partiell oder
vollstdndig halogeniert sein kbnnen und/oder ein bis drei Reste aus der
Gruppe Cyano, Nitro, C1-Cs-Alkyl, C1-Cs-Halogenalkyl, Hydroxy, C1-Ce-
Alkoxy, C+-Ce-Halogenalkoxy, Hydroxycarbonyl, C1-Cs-Alkoxycarbonyl, Hy-
droxycarbonyl-C-Ce-alkoxy, C1-Cs-Alkylsulfonylamino und C4-Ce-
Halogenalkylsulfonylamino tragen kdnnen;
steht.

Verfahren zur Herstellung von heteroaroyl-substituierten Alaninen der Formel |
gemal Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet dass Alaninderivate der Formel V

wobei R', R4, R5, Ré, R7 und R® die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen
haben und L fir Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy steht,

mit Heteroarylsdure(derivate)n der Formel IV

O
)J\ 2 V,
A L
wobei A die unter Anspruch 1 genannten Bedeutung hat und L2 fir Hydroxy, Ha-
logen, C+-Ce-Alkylcarbonyl, C1-Ce-Alkoxycarbonyl, C4-Cs-Alkylsulfonyl, Phospho-

ryl oder Isoureyl steht,

zu entsprechenden Heteroaroylderivaten der Formel Il

wobei A, R, R4, R5, Ré und R7 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen
haben und L fir Hydroxy oder C4-Cs-Alkoxy steht,
und anschlief’end die erhaltenen Heteroaroylderivate der Formel Ill mit einem
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Amin der Formel Il

HNR2R3 I,
wobei R? und R3 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen haben,
umgesetzt werden.

Heteroaroylderivate der Formel IlI

wobei A, R, R4, R5, Ré und R7 die unter Anspruch 1 genannten Bedeutungen
haben und L fir Hydroxy oder Cs-Cs-Alkoxy steht.

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

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

Verfahren zur Bekdmpfung von unerwiinschtem Pflanzenwuchs, dadurch ge-
kennzeichnet, dafy man eine herbizid wirksame Menge mindestens eines hetero-
aroyl-substituierten Alanins der Formel | oder eines landwirtschaftlich brauchba-
ren Salzes von | gemal einem der Anspriche 1 bis 4 auf Pflanzen, deren Le-
bensraum und/oder auf Samen einwirken laft.

Verwendung der heteroaroyl-substituierten Alanine der Formel | und deren land-
wirtschaftlich brauchbaren Salze gemaf einem der Anspriiche 1 bis 4 als Herbi-
zide.
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