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The Undarcigned Jozé Antonio Hirndadez Podrizuez, citizen, Alentament: e dinge a Usied Jos2 Antonio Hemandez
adult and living i Cpain, in omy posiiion of lzgal Podriguez, eiudadanc zipafiol, mayer y vecing d: Madrid,
Pzpresentaiive of the  company Bayer CropScience AG para manifestarle que en i condicién de Feprzsentante
with headquartzrs in Allirzd-Hobzl-Ctrazs: 50 (building €100), Izgal de la firma Bayer CropScienee AG domiciliada on
40789 Monhzim, Germany, which was initially incorporaied Alfizd-1obzel-Ctrazse 50 (bwilding 6100), 40789 Monheim,
at Monhcim, Gamany, giant ataple an cuflicient  powezr of Alemania, y conctituwida inicialments @n Mouhsii, Alemania,
ailorney 0: JAIME EDUARDO DELGADO VILLLGAS confizro poder Zsneral, amplio y cuficientz o los Dres,

and/or CLEMENCIA DELGADO VILLEGAS, attorneys,
adultz, veziding in Bogotd (Colombia), <o that on our behal{
and representation, carry out in Colombia and in any other
Countries all tipze of erand: an zopecial proczdures for (he
registration and renzwal of all Bz of Preduct and Servic?
trademarks, deposiis of namz and commercial logotip?,
inductrial models and drawing:, invention patznis, utility
modals, Intzgrated civcuils, nam: of doinain, Copyrights, plant
varicties, agricultural, veterinary and  anitary registrizs,
capacity  cerlificates, renewal, modificaiion, transfer,

JAIME EDUARDOQ DELGADO VILLEGAS, y/o
CLEMENCIA DELGADO VILLEGAS, Abogados,
mayoras y vacinos dz Bogoid, D.C. (Colainbia), para que en
nuzoro notabrs y represeniacion adelanten en Colombia y 2n
ofroc pafcec ioda clase de diligenciac y procedimicntos
especialzs para 21 Pezistro y Fanovacidn zn 2u Decpacho, de
toda clasz dz Ma de Producte y Servicie, Depdsitos de
Yombrz y Encefia Comercial, Dizeiioc Indusirialzc y Patentes
de Invencion, Paicnics modelo de Utilidad, Ecquemas de
Circuitor  int2grados, Nombres de dominio, Dercchios de

= assignment and expansion: and to b: rezponsible az genaral Autor, Vaiizd cgziales, regisiro: agricolas, veterinarios y
aftornzys, for the Supervicion of all  matier: relatzd (e sanitario: ceriificado: - de  capacidad,  rnovacion,
inducirial and Iniclecival properly, being smpowerzd to mmodificacion, traspaso y ampliacion d2 100 micmo? y aticndan
precent and withdraw objections, to precent appzals, 1o request COmo AP genetalze lodo asunto refercntc a la
tectimonize, to reczive documienis, (o pay lezal [zes, fo Propizdad Inducirial & 1;1lci|:c'ilnal, quedando faculiados para
aprove cuploiiations, © agre: oo trantaciions on precaniar y retiar Opoficionzs, igterponer fecuitos, solicitar
trademark. agrezmenic wiih ihicd pariies of lzgal eniities, o izstimonios, recibir documentos, cancelar coctos legalss,
abandon action, o cubstitwiz and (0 carry out afl  the probar cxploiacionzs, aczptar transacciones, llzgar a acuerdos
necescary actions before any adminictraiive authority of the marsarios con LEacras perioi tidades juridicas, desictir,
aforzmentioned purposes’ in the zvent that such procedurse custituir 'y hacer cuanto, fozrd neczrario antz  cualquier
shall be wancferred unto a judicial — field, the l2gal autoridad adminizirativa para loc finec arriba indicados; y en
repraseniatives ars auihorized (o act ar plaintiff  or dzfendant caco de que el procedimiznio debizra pasar a conocimiznio
before the compotznt authoniiies, having an aaple powsr (o Jjudicial, quzdan faculiados para actuar como danandanies o
settle, 1o subiit to arbitration, to vaivs, (o precent sppeals and deraandados aniz los Juzess que cean comapetentss, con
all other necezsary epecial facultie:, ) poder araplio, pudizndo tranzar, *omzter a drbitros, deeiti,
For that purpecs, T Eindly riqusst o gran ample pow:as to our imterponetr  vocurzor y con todas las Jdeamaz facultades
attorneys, who chall bo abls to exercize th2  functione ecpacialer qus fuzran necooarias,.
independeantly or collzctivaly. Con dctz objeto, reego 12 cgfificran\ pegonerfa cuficiente a
The przcent power of aitomey revokes and cancele any oihar nuslroc Apoderados quizneg podran dbrjir cn forma conjunta
previous powers of atiemey given by the Company in the | zndizniz @ incluco ~udituir ¢l pgciint: poder.,
teiritory of the Colembian Rapublic. Atentaments,-

, Sincerely,

3371530 Madrid 3371530V Madi
ID Card o, izsued in omr Papadldo en

Pleasz, submit to a public dzed by public notary

Hoiarial Ceriificate:

The vndersizned Yotary Poblic ceriifics ihai the preezding
cignaiw roading Jood Anmtonio Hernandzz Dodifguez is
autheniic: that signer ic (Authorissd cignanory)_of Bayer
CropSeicncs AG and that he is mpowered 1o grant this
power, and that caid Company zxizts and iz duly organized in
‘accordatice wiih the laws of Monbzin, Gzrmany.

Al the forzgoing facts arz know o ihe Tlotary duz 1o his
having cxaminzd the respeciive documents o wich he, ihe
Hotary, aticste.

Howary Public. ==

This Power of Attorney should be authenticated with the
filed Notarial certificate and legalized by Apostille or by

Ceriiticacion Notarial:

El infrascritc Hofario Phblico certifica qus la firma que
antecede y dice Jooé Antenie Heméndzz Todriguez 25
auiéntica: que ¢l fdrmantz 3 (Firmant: awtorizado) de Bayer
CropSeience AG, qus lignz froultad para clorgar ¢siz poder y
que dicha compaifa czistz y 22td debidament: organizada dz
ronforimidad con laz Layze de Monhaim, Alomania.

Todos loc hiechos autedorz: s conctan por haber cxaming
loz documenios respectivos y d todo 2llo da fe.
Dado y finmado en S=S===== ol ===g==

Hotaric Pablico. 4
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..//GITIMACION: Yo, SANTIAGO RUBIO LINIERS ;' No-

tario del Ilustre colegio de Madrid con_residencia

en esta Capital:

Conozco y considero legitima la firma que ante-
cede de don JOSE ANTONIO HERNANDEZ RODIGUEZ Y que he
levantado acta del presente documento con el nlmero
901 ,de mi protocolo, a los efectés del articulo 207

del reglamento Notarial. En Madrid a siete de abril

de dos mil ocho. DOY FE.=.

=IE SELLODE
10 (EGITIMACIONES Y -

Ay

Apostille (o legalizacion unica)
(Convention de La Haye du 5§ octobre 1961)
(Real Decreto 2433/1978, de 2 de octubre)

1. Pais: Espafia
El presente documento publico

2. Ha sido frmadopor D.  Santiago Rubio

Liniers
3. Actuando en calidad de NOTARIO

4.  Se halla sellado / timbrado con e/ de su Notaria

CERTIFICADO
En Madrid 6.El 10 . Abril . 2008

Por el Decano del Colegio Notarial de Madrid.

Con el nimero 2 5 O 4

|

A

Sello / timbre: l//.

o

T Gelegadidg-pedane
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PCT "

BAYER CROPICIENCE AG
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40759 Manheim

HOTIFICATION COMCEFHING
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QF FRIOEITY DOCUMENT
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08 January 2009 (03.01.2009)
Applicant's or agent's file reference IMPORTANT NOTTFICATIO
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International application No. International filing date (day/monthfyear)

FCT/EPZOOEO10412 09 December 2002 (09.12.2003)
International publication date (day/month/year) : Priority date (day/monthiyear)

Not yet published 21 December 2007 (21.12.2007)
Applicant

BAYER CROPSCIENCE AG &t al

1. By mcans of this Form, which replaccs any previously issued notification concerning submission or transmittal of priority
documents, the applicant is hereby notified of the date of receipt by the International Bureaw of the priority document(s) relating to
all carlicr application(s) whose priority is claimed. Unless otherwise indicated by the letters “NR", in the right-hand column or by an
asterigk appearing next {o a daie of receipt, ihe priority documeni concerned was subiitted o transialited io the International Burecan
in compliance with Rule 17.1(a) or (b).

2. (f applicable) The letiers “NR" appearing in the righi-hand colunui denote a priovity document which, an_the date ol mailing of
thic Farm, had not yet been received by the Inlunnuun.ll Burean uader Rule 17.1(a) or (b). Where, under Rule 17.1(a), the
priority document must be submitted by the applicant to the receiving Office or the International Burcau, but the applicant fails to
submil the priority document within the applicable time limit under that Rule, the attention of the applicant is directed (o Rule
17.1(c) which provides that no designated Office may disregard the priority claim concerned before giving the applicant an
opportunity, upon entry into the nauonal phase, to furnish the priorily documeni within a e it which is rr,asc-uablﬁ under the
circumstanccs.

3. (f applicable)An asterisk (*) appearing next io a dale of reeeipt, in the righi-hand colunm, denotes a priority document submitted
or transmitted tv the Interuativnal Burcau but not in compliance with Rule 17.1(a) or (b) (tlic priority document was received
after e time limit prescribed in Rule 17.1(a) or ile requesi io piepare and (ransmit the priosily document was submilled to the
receiving Oflice after the applicable time limit under Rule 17.1(b)). Even ihough ihe prierity docwment was ot furnished in
compliance with Pulz 17.1(a) or (b), the International Buicau will nzveitheless transmit 8 copy of the document to the designated
Offices, for their consideration. In case such a copy is not accepted by the designated Office as the priority document, Rule 17.1(¢)
provides that no designated Office may disicgard the priority claim concerned before giving the applicant an opportunity, upon entry
into the national phase, to furnish the priority document within a tinie limit which is reasonable under the circumstances.

Priority date Priority apnlication No _C_Q_mjl) or_regional Offipe Date of reeeipt
T receiving ice of prigrity docnment
21 Decernber 2007 (21.12.2007) 071505427 EP 29 Deceinbar 2008 (29.12.2009)
The International Bureau of WIPO Authorized officer
34, chemin des Colombettes Yol CLss
1211 Geneva 20, Switzerland olaine Cussac
e-mail PTOS. PCT@WIPO.INT
Faczimile Tlo. 41 32 338 81 70 Telephons Mo. 41 22 338 74 05

Form PCT/AB/304 (October 2005) 1/DW2XMECYO



(12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

(19) World Intellectual Property Organization
International Burcau

(43) International Publication Date
2 July 2009 (02.07.2009)

00O O A A

(10) International Publication Number

WO 2009/080203 A2

(51) International Patent Classification:
Co7D 213/60 (2006.01) AOQIN 37/22 (2006.01)
CO7C 237/42 (2006.01) AOQIN 43740 (2006.01)

(21) International Application Number:
PCT/ER2002/010412

(22) International Filing Date:
9 December 2008 (09.12.2002)

(25) Tiling Language: Englich
(26) Publication Language: Englich

(30) Priority Duta:
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CROPSCIENCE AG |DLY/DL]; Alfred-Hlobel-Gtracse S0,
40789 Monheim (DE).

(72)
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Inventors; and

Inventors/Applicants (for US only): GORGENS, Ul
rich {1DY0E]; Yesier Sw 37, 40882 Ratingen (D13).
YANAGL, Akihiko [J[/IFP), 2-40-11, Migachijonan,
Oyama-chi, Tochigi 323-0229 (JP). WADA, Kalsuaki
[T, 5-12-15, Halalkuki, Oyama-zhi, Tochigi 523-0806
(). MURATA, Tetsuya [JPAT), 7-16-24-202, Joto,
Oyama-shi, Tochigi 323-0807 (JP). WATANABE,
Yukiyoshi [JPAJP]; 10-8 Takanawa 4-chome,, Tokyo,
Tokyo, 102 (JP). MIHARA, Jun [JPJF]; 2-11-1-603

ARAKI, Koichi [JPAP], 2-4-39, Famiya, Uchikn-shi,
Ibaraki 300-1216 (JP).

(74) Common Representative: BAYER CROPSCIENCE
AG; Bucinecs Planning and Adminictration,, Law and
Patents, Patents and  Licensing,, —Allred-Hobel-5(r.50,
40789 Monheim (DE) )

/

(81) Design l@g.n es (unl:ss .71/13111'(.: indicated, for avery
Liggof nail}{mI proteciion mz;i[gb[e): AL, AG, AL, AM,
A0 AT AU, AL BABR, BG, BIL ER, EW, B, BT, CA,
// Cg;égl, CO,CR, C, -"Z,)DIE, DF, DM, DO, 12 IEC, BE,
‘ /E , BE, FL, GB, Gy, GE, G, GM, G'T, 1, 1P, HU, 1D,

IL, 1T 1S, Jlj,/lill; G, EM DL ER I K LA LG, LE,

w,l}li LU, LY, MA, MD, ME, MG, MY, MM, MW,

ML MY M TIA TIG T IO, 117, O, PO, PHL PL, PT,
PO, RS, P, 5C, 51, SF, 5G, OF, 51, OM, 5T, 5V, 5, T1,
TM, T, TR, TT, T2, UA, UG, US, U, ViZ, VI A, M,
W
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Lind of vegional protection availalble): APIPO (BW, G,
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Published:
without international szarch report and to be rzpublishzd
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Ekihigachidouri, Oyama-chi, Techigi 323-0022 (JP). upon receipt of that report

(54) Title: AMINOBEITAMIDE DERIVATIVES AS USTFUL AGENTS TOR CONTROLLING ATIIMAL PARASITES

(57) Abstract: The invention iclalzs 1o a compasition comprising at lzact one aminobenzamide cormpound or a salt thereof for
controlling animal paraciies, veterinary pharmaceutical compozsitions compricing at least one aminobenzamide of fovinula (1) for
pieventing infection with diseases trancraiticd ihrough parasites, ite uss for thi preparation of a veterinary pharmaceutical for con-
trofling animal parasites, and a method for preventing infzction with dizeases transmitted through paracites.
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-1-

Aminobenzamide derivatives as useful agenis for controlling animal parasites

The invention relates o a composition comprising at least one aminsbenzamide derivatives or a
zalt thereof for controlling animal parasites, veterinary pharmaceutical compositions comprizing at
least one aminobenzamide derivatives or a salt thereof for preventing infection with discazes
tranomitted  through parasites, itz use for the preparation of a velerinary pharmaceutical for
controlling animal parasites, and a method for preventing infection with diseases transnutted

through parasites.

The infestation of animals, domestic animals, companion animals and agricultural livesiock alike,
with parasilez representz a problem. Often, the infested animals are infected with diseascs

tranzmitted through parasites, like c.g. lyme disease, a varietly of sometimes fatal viral diseasez or

the nmune system of the animals becomes weal: due to the infestation, 2o that the animalz become
prone Lo other diseases, like e.g. bacterial infections. Witl the result that costly medicaments have

1o be administerad, and, if the weated animals are agricultural livestock then the food safety is
jeopardized. Additionally, the infestation of agricullural livestock with parasile: iz very often
accompanied with a decrease in performance in terms of quality and quantity of produced meat,

milk, egg, wool, or fur.

In particular, blood-sucking ectoparasites and ectoparasites causing myiacis are potential
transmitters of a braad variety of pathogens bezidzs all other secondary effects of the extoparasitic
infestation az there are blood-logs, brilation, inflammation, cecondary bacterial infection,

secondary parasiticidal infection (e.z. myiazis) and direct toxicosis (tick paralysiz).

Alihough there are s2veral compouinds known o combat animal parasites there iz still a need for
new compounds. Especially in the field of livestock the treated ectoparacites are often present in
high numbers. Together with repeated trzatments necessary to minimize damage to the host
animals there is a deadily increasing rizk that the ectoparasites are developing a resistance against
the existing veterinary pharmacenticals. There is also a need for veterinary pharmaceuticals which
prevent the infestation of animals with parasites. And, moreover, for compounds which can

prevent blood meal or lezions caused by ectoparasites and thuz additionally can reduse the risk of

tranzmiiting vector-bome diseases to animals and humans.

Froim WO 2005/021435 A, WO 2005/073165 A, WO 2006/137376 A, WO 2006/137365 A, TP
2006/306771, Wi 2007/017075 A, WO2007/012130 A and WO 2007/013332 A it is known that
certain aminobenzamide derivatives can be used as insecticides in the agricultural and horticultural

field.
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The inventors now have found that certain aminobenzamide derivatives or compasitions
comprizing at least one oplically wctive aminobencanide derivative exhibit excellent activity
against animal parasites and thug can be uzed a3 veterinary pharmaceutical, especially for

preventing infection with diseases which are transinitted through animal parasites.
First embodiment

Therefore, in a first embodiment, the invention relates to a pharmaceutical camposition coniprizing

at Jeast one aminobenzamide derivativi of formulz (T), or a zalt thereaf

1
R‘\j\

N Q

e

2
A13| .
A N
\A(J\n/ “w
2

B 1)

wherein
7 42 . - g
AL A%, AT and A* each represent indepandent from each other C-X, N ar N=0;
X represents independent from each ather a hydrogen atom, a halogen atom, a hydroxy

group, a C-C; alkyl group or a trifluaromethyl group;

B! and B each represent independent from each ather an axygen atom or a sulfur atom;
R' and B? respectively represent independent from each other a hydrogen atom, a Cy-C; alkyl

group, a C;-C;, halowalkyl group, a C)-C; alkoxy group, a Cy-C;; haloalkoxy group, a
-y alkylthio group, a Cy-C;; haloalkylihia graap, a C-C; alkylearbonyl ercup, a
C,-C; haloallylcarbonyl group; or represents a phenyl group or a benzyl group
optionally substituted with at least one group selected from the group consisting of
C4-7 alkyl, C-C alkaxy, ©-Cg alkylthio, ©-C; alkylaulfinyl, Cy-C; alkylsulfonyl,
-0 haloalkyl, C3-C haloalkoxy, C)-C; haloalkylihio, Cy-C¢ haloalkzylsulfinyl,
C\-; haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen; or pyridyl, pyrazolyl, thienyl,
furyl, isoxazolyl, thiadiazolyl or pyridylmethyl, pyrazolylmethyl, thicnylmethyl,
furylmethyl, izoxazolylinethyl, or thiadiazolylmethyl apticnally substitut=d with at
least one group selected from the group eonsisting of €4-Cy alkyl, Cy-C;; alkaxy,

C-2 alloylihio, ©-Cy alkylsulfinyl, C-C alkylanlfonyl, C)-Cs haloalkyl, C,-Cy
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haloalkoxy, C-Cy haloallylthio, C,-C; haloalkylsulfinyl, ©,-C; haloalbylsulfonyl,

nitre, hydroxy, and halogen;
represents L ar Y-R®
with
reprezenting oxygen, suflur, amine, Cy-C, aminoalkyl; and

representing a C)-C; alkyl group, a C)-Cy haloalkyl group, a Co-C alkenyl group, a Co-C;
haloalkenyl group, a Cs-C; alkynyl group, a C,~C; halmalkynyl group, a Co-CS cycloalkyl

group or a C5-C8 halocycloallyl group; or

E,-Z,-1 {wherein E; represents a C)-C, alkylene group, a C--C, alkenylene group, a C,-C,y
allynylene group, a Cy-Cy haloalkylene group, a Ca-Cy haloalkenylzne group or a C3-Cy
haloallynylene group, p’ reprezents a hydrogen atom, a G- alkyl group, a C;-C,; alkenyl
group, a Co-C,; alkyayl group, a C-C; halealkyl group, a Co-C, haloalkenyl group or a Cs-
Cs haloalkynyl group, and Z, represents -0-, -S-, -8O-; -SOh-, -C(=0)-, -C{=0)p)-, -
OC(=0)-, -NiRg)-, -C(=0N(Fc)- or -N(Pg(=0)-); ar

-Ea-Ty (wherein Er represents a Cp-Cy alkylene group, a C,-Cy alkenylene group, a C3-Cy
allynylene group, a C-Cy haloalkylene zroup, a ©5-C, haloalkenylene group or a C3-Cy
haloalkynylene group; and Ty, reprezents a Cy-Cg cycloalkyl group, a €5-C; halocycloalkyl
group, a cyann gToup, a nitre group, a hydroxy group, a phenyl group, or a substituted
phenyl zroup having ene or more substituents which may be the same or different and
which are selected from a halogen atom, a Cp-Cy alkyl group, a C-C; haloalkyl group, a
C-Cg alkoxy group, a C-Cy haloalkoxy group, a C,-Cg alkylthio group, a C-Cy
haloalkylthio group, a C-Cy alkylzullinyl group, a C,-C, haloalkylaulfinyl group, a C,-Cs
alkylsulfonyl group, a C;-C; haloalkylzulfonyl group, a cyano group, a nitra geoup, a
hydroxy group, a ©)-Cy alkylcarbonyl group, a C;-C, halaalkylearbonyl group, a €4-Cy
alkylearbonyloxy growp and a Cy-Cs alkoxycarbwnyl group, or a pyridyl group, or a
substituted pyridyl group having one or more substituents which are selected from a
halogen atom, a Cy-Cg halvalkyl group and a C-C; haloalkoxy group, a thienyl group or a

teirahydiofuran group);
represents a pheiyl group; or

a heterocyelyl group; or

[0



(]

10

25

WO 2009/080203 PCT/EP2008/010418

-4-

hydrogen, a C-Cy alkyl group, a Ci-Cy alkenyl group, a C-Cy alloymyl group, a C5-C;
cycloalkyl group, a €,-C; eycloalkenyl group, a C-Cy aldshyd group, a ©-Cy
iminoaldehyd group, a C)-C, alkoxyiminoaldehyd group, a C,-C,, alkoxyimino-C,-C;-alkyl
group, a C-Cg alkoxy group, a C;-C;; alkylthio group, a 4-C; haloalkylthio group, a C-Cy

alkylsulfiny! group, and a Ci-C, alkylsulfonyl group,;

wherein the above-mentioned residues are each optionally substituted with & balogen atom, a C-Cy
alkyl group, a Cy-C, haloalkyl group, a Ca-C, alkenyl group, a C;-Cy haloalkenyl group, a Ca-Cy
alkynyl group, a C.-C, haloallynyl group, a Cy-C;; cycloalkyl group, o Cy-C; halocyslaalkyl group,
a -C3 alkoxy gioup, a C-Cy haloalkoxy group, a C-Cy alkylthio group, a ©4-C5 halsalkylthio
group, a C)-Cy alkylanlfinyl group, a ©4-C: haloalkylsulfinyl group, a ©,-C; alkylsulfonyl group, a
-C3 haloalkylsulforyl group, a Cy-Cy alkylamine group, a di- C-Cy alkylaming group, a cyano
group, a miteo group, a hydroxy zroup, a C)-Cy alkylcarbonyl group, a ©,-C, alkylearbonyloxy

group, a C;-Cy alkoxycarbonyl group, an acetylaiming group, a phenyl group, and a pyridyl group;

w represents a phenyl group, or a substituted phenyl group having one or more substituents
which may be the satne or Jdifferent and which are selected from a halogen atom, a C,-C;
alkyl group, a ©)-Cy haloallyl zroup, C-Cy halaalkyl C,-Cy alkoxy group, ©-C; haloallzyl
€74 halaalkaxy zroup, a €42, alkovy group, a C-Cy haloalkoxy group, a - alkylthia
group, a Cy-Cy haloalkylthio group, a Cy-Cs alkylsulfinyl group, a ©C-C'y halcalkylsulfinyl
group, a Cy-Cy alkylsulfonyl gvoup, a C-C: halaalkylsulfonyl group, a cyano group, a

catbony-C,~Cy-alkyl goup, a carbony-C,-Cs-haloalkyl goup; or a SF; group;
for preventing infection with diseases transmitted through parasites.

The aminobenzamides of the formula () are defined preferably and most preferably by the

following substituents:

A is preferably independent from each other selected from the group consisting of C-X and

N;
is more preferably C-X; and

is mogt preferably selected from the group consisting of CH, C-Halogen, in particular C-F, C-CHj,

and C-OH.

I
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A%, A’and A* are preferebaly independent from eéach other selected from the group of C-X and

N;
are more preferably C-X; and
are ruost preferably CH.
X

iz preferably selected from the group consisting of a hydrogen atom, a halagen atom, a hydroxy

group, and a Cy-Cg alkyl group;

is most preferably selected from the group consisting of a hydrogen atom, a halogen atom, a

hydroxy group and a C,-C; alkyl group.

B' and B? are each an oxygen atoan.
R! and P? are preferably independent from each ather selected from the group consisting of a

hydrogen atom, a C,-Cy alkyl group, a C-Cy haloalkyl group; a phenyl group or 2
benzyl group optionally substituted with at least one growp selected from the group
consisting of C,-Cy alkyl, C)-C alkoxy, ©-Cy alkylthio, C-C; alkylsulfinyl, Cy-Cy
alkylzulfonyl, C-C¢ haloalkyl, C-Cy haloalkoxy, ©-C; haloalkyltlua, C-Cy
haloalkylsulfinyl, C,-C; halealkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halagen; and a
pyridyl group which is optionally substituted with at least one group selected from
the group concisting of C-Cy alkyl, -Gy alkoxy, ©-Cy alkylthio, Ci-Cg
alkylsulfinyl, C,-C; alkylsulfonyl, C,-Cs; haloalkyl, ©,-Cy haloalkoxy, C-Ce
halcallzylthin, C)-C¢ haleallylsulfinyl, C,-C; haloalkylzulfonyl, nitro, hydroxy, and

halogen;

are more preferably independent fror each other selected from the group consisting of hiydrogen
atom, a C,-Cy alkyl group; a benzyl greup optionally substituted with at least one group selected
from the geoup consisiing of C,-Cg alkyl, C)-C; alkoxy, C,-C, allkylthic, C-Ce alkylaulfinyl, C,-Cg
allzylsulfonyl, C -0 haloalkyl, ©)-C; haloalkoxy, C-C; halaalkylthio, Cy-Cq halealkylzulfinyl, Cy-
C; haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halagen; and a pyridyl growp which is optionally
subztituted with at least one group selected from the group consisting of ©,-Cg alkyl, C,-C; alkoxny,
-2 alkylthia, 42 alkylaulfingl, C,-C; alkylsulfonyl, C)-C; haloallyl, C,-C; halealkoxy, C-C;

haloalkylthio, C,-C; halaalkylsulfinyl, Ci-Cy haloalkylzulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen;
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are mast preferably independent from each other selected from the group consisiting of hydrogen,
pyridine-3-yl-methyl, 2-fluoro-benzyl, 2-chloro-pyridin-3-yl-methyl, pyridin-2-yl- methyl and
methyl.

Q preferably

represents L or Y-R®

with

Y representing oxygen; and

e representing a C)-C allyl group, a €4-C;; haloalkyl group, a C3-Cy alkenyl group, a Ca-C;
haloalkenyl group, a ©,-C; allynyl group, a €, halaalkynyl aroup, a C3-C8 eycloalkyl
group or a C3-C8 halocycloalkyl group; or
more preferably represents Lor Y -RS

with

Y representing oxygeti; and

rs representing a €)-C alkyl group ar a ©;-C; haloalkyl group,
most preferably represents Lor Y RS

with

Y representing oxygen; and

R®  representing CHy, C:Hy, i-C3Hy, CHLCCL, CHICH,F), (CH: )G and CHoCF;,
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L preferably reprezents a phenyl group; or

a heterceyelyl group selected fronm the group consiating of a pyridyl group, a thisphenyl

group, a furanly Zroup, a pyrazalyl group, a thiadiazolyl group; or

hydrogen, a Cy-C alkyl group, a C.-Cy alkenyl group, a C.-C; alkynyt group, a C5-Cy
cycloalkyl group, a Ci-Cp cycloalkenyl group, a C-C; aldehyd grouwp, a C-C;
iminsaldehyd group, a Cp-C; alkoxyiminoaldezhyd grovp, a C)-Cy alkoxyimina-C,-Cp-allyl
group, a C;-C;; alkoxy group, a ©,-Cq alkylthio group, a C,-C; alkylsulfinyl group, and a

C1-C¢ alkylsulfonyl group,

wherein the above-mentioned residuez are each oplicnally substituted with a halogen aton, a Cy-Cy
alkyl group, a C-Cy haloalkyl group, a Ci-Cy alkenyl group, a Co-Zy haloalkenyl group, a Ca-Cy
alkynyl group, a C4~Cy haloalkynyl zroup, a ©3-Cy cycloalkyl group, a C3-C; halocycloalkyl group,
a C-C; alkoxy aroup, a €,-C; haloalkaxy group, a C)-C; alkylthio group, a €-Cy haloalkylthio
group, a Cy-C; alkylaulfinyl group, a C,-C5 halealkylsulfinyl group, a C,-C;y alkylsulfonyl group, a
C)-C: haloallylanlfonyl geoup, a C-Cy alkylatiing group, a di- C-Cy alkylamine group, a cyano
Zroup, a nitro group, a hydroxy group, a Cp-Cy alkylearbonyl group, a C-Cy alkylcarbonyloxy

group, a £4-C;y alkoxycarbonyl group, an acetylamino group, a phenyl group, and a pyridyl group;
more preferably represents a phenyl group; or

a heterocyelyl group selected from the group consisting of a pyridyl group, a thicphenyl group, a

furanly group, a pyrazolyl group, a thiadiazolyl group; or

a ©3-C; alkyl group, a C5-Cy alkenyl group, a C:-C; alkynyl greup, a C5-Cg cycloalkyl group, a Cy-
Ce cycloalkenyl group, a C)-C; aldehyd group, and a Cy-C; iminocaldehyd group, a &2

all:oxyiminoaldehyd group, a C;-C alkoxyimine-C,-C;-alkyl group;

wherein the above-mentioned residues are each opiisnally substituted with a halagen atom, a C-C,
alkyl group, a €,-Cy haloalkyl zroup, a Cz-Cy alkenyl eroup, a C,-Cy alkoxy group, a Cy-Cy
alkylthio group, a Cp-Cy alkylamine group, a di-C;-Cy alkylamino group, a cyano group, a nitro

group, and a hydroxy group;

most preferably represents pyridin-2-yl, pyridin-3-yl, pyddin-4-yl, 2-flusropyridin-3-yl, 6-
fluorcpyridin-3-yl, 4,6-difluoropyridin-3-yl, 2-chdoropyridin-3-yl, 2-chlarcpyridin-4-yl, 2-chlore-
pyridin-5-yl, 3-chlorapyridin-2-yl, S-cllorapyridin-3-yl, 6-chloropyridin-2-yl, 3,5-dichloropyridin-

2-yl, 2-bromopyridin-3-yl, 2-fuore-pyridin-3-yl, 2-fluars-pyridin-5-yl, 2-methypyridin-3-yl, 4-

(¢
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(triflunromethyl)pyridin-2-yl, J-(trifluaromethyDpyridin-3-yl, 3-chloro-S-(iflooromcthylpyridin-
2-yl,  3-(triflucromethylpyridin-2-vl, 2, 6-dichlora-pyridin-3-yl, 2 6-dichlorapyridin-4-yl;  3-
hydroxypyridin-2-yl, 6-chloro-4-(wriflucromethyl)pyridin-3-yl, thiophen-2-yl, thiophen-3-yl, 2-

chlorothiophen-3-yl, 2-chloro-thiophene-S-yl, 3-chloro-thiophene-2-yl, 3-chlorothiophen-2-yl, 5-

N

chlorathisphen-2-yl, 2,5-dichlorothiophen-3-yl, 3-methoxy-S-(hiflusromethylthiophen-2-yl,  3-
methyl-thiophene-2-yl, furan-2-yl, furan-3-yl, 2-bromo-furan-$-y, 12,2-dibramo-furan-5-yl, 3-(tert-
butyl)-1-methylpyrazol-5-yl, 5-chloro-1-methyl-3-(trifluoromethylpyrazole,  4-bromo-1-cthyl-3-
methylpyrazol-5-vl, 4-methyl-1,2 2-thiadiazol-5-yl, phenyl, 2-fluorophenyl,  3-Ouoraphenyl, 4-
flucrophenyl, 2-chlorophenyl, 3-chlorophenyl, 4-chlorophenyl, 2-bromophenyl, 3-tbromophenyl, 4-
10 bromephenyl, 2-iodophenyl, 2.3-dichlorophenyl, 24-dicllorophenyl, 2.5-dichiorophenyl. 2.,6-
dichloraphenyl,  3,4-dichlorophenyl,  3,5-dichlorophenyl,  2-chlora-6-flnorophenyl,  2,3-
difluorophenyl, 2,4-difluorophenyl, 2,5-difluorophenyl, 2,6-difluarophenyl, 2,4, 6-wiflunraphenyl,
2-methylphenyl,  3-methylphenyl, d-methylphenyl,  2-ethylphenyl, 4-methylihiophenyl, 4-
methoxyphenyl, 4-ethoxyphenyl, J-(triflunromethosy)phenyl, 2-(triflucromethyl)phenyl, 3-
15 (wifluoremethyliphenyl,  d-(trilucromethyliphenyl,  d-(trillucromeibylthiojphenyl,  2.4.6-
trifluarophenyl, 2-niteophenyl, 2,3-difluorophenyl, 24-difluorophenyl, 2.6-diflusrophenyl, 4-
methylsul finylphenyl, 4-methylzulfonylphenyl, 4-(trifluoromethylsul fonyphenyl, 4-
(trilluoromethylaulfinyl)phenyl, 2-pitrophenyl, izoxazol-5-yl, 5-methylicoxazol-4-yl, 4-cyano-
plenyl,  4-nitro-phenyl, 2-chloro-4-nitro-phenyl, 2-chilare-3-aminc-phenyl, (E)-propenyl, 2-
20 chloroeyclohex-1-ene-1-yl, methylidenecyclohexane-2-yl, (Z)-2-flusrastyrens-2-yl, (E)-but-2-en-2-
yl, (BE)pent-2-en-2-yl, (Z)-but-2-en-2-yl, (E)-l-chloreethzne-1-yl  cyclopropyl,  (E)-2-
methylstyrene-2-yl, cyclohexen-1-yl, cyclopenten-1-yl, 1-methoxyimina-cthanal-1-yl, formyl,

ethylz, prapyle, isoprapyle, sec.-butyle, 4-fluoro-benzyl, izo-butyle, and CI(CH,);.

w reprezents preferably a substituted phenyl group having one or more substituents which

25 may b the same or different and which are selected from the group consisting of a halogen
atom, a C,-C, allyl eroup, a C4-C, haloallyl group, ©)-Cy haloalkyl C-Cy alkaxy aroup.

C-Cy haloalkyl -0y haloalboxy group, a C)-Cy alkoxy group, a C)-C, haloallzoxy group,

a )-Cy alkylthin group, a Cy-Cy haloalkylthio group, a ©-C, alkylsulfinyl group, a C;-Cy
haloalkyleulfinyl geoup, a C-C; alkylsulfonyl group, a C-Cy haloalkylaulfony] group, a

30 cyano group or a SFs group;

niore preferally represents a substituted phenyl group having one or more substituents which may
be the same or different and which are selected from the group consisling of a halagen atom, a Cy-
Cy 2lkyl group, a C-Cy haloallyl group, a C-7; alkylthio group, a C-Cj haloalkylthio group, a Cy-

Cy alkylaulfinyl group, a C-Cy haloalkylsulfinyl group, a C)-C; alkylsulfonyl aroup, a C-C;



10

-

20

WO 2009/080203 PCT/EP2008/010418

-9-

halaalkylsulfonyl, a carbonyl-C)-Cy-alkyl group, a carbonyl-Cy-Cy-haloalkyl group, and a SF;

group,

mast preferably

with

RS

Pd

R5

being preferably selected [rom the group conzisiting of a halogen atome, C-Cy alkyl

group;

being more praferably selected from the group consisiting of a halogen atom, a methyl

group ansd an ethyl group;

being preferably selected from the group consisting of a C,-Cy haloaalkyl group, a ©-Cy
alkylihio group, a C-; haloalkylthio group, a C-C; alkylsulfinyl group, a ©-Ch
haloalkylaulfingl geowp, a €-Cy allylaulfonyl group, a C€4-Ci haloalkylsulfonyl, a
carbonyl-Cy-Cy-alkyl group, a cachonyl-C)-C.-haloalkyl group, and a SF; group;

being more preferably zelected from the group consizting of CFy, CF(CFi): CHICF)n,
2uF5, SCFs, SCF;, n-SCiF;, SO0CT;, S(OWF;, S(0)-n-CiFy, SOCF,, SOu2F;, SO4-n-
CaF g, SCOYCHLCF, Br, SF;, COCH)CEF; ), and CUOCH)(CF, )y

B2

being preferably selected from the group consisting of halogen atam, a C,-C, alkyl group,

and a C'y-C, haloalkyl group;

being most preferably selected from the group consisting of a halogen atom, CHs, C,H;,

_oF., CI‘I(CI‘h)z. i-C3I'I.7, 11-031‘17, and SCF3

Second embodiment

In a second embodiment, the composition az described in the first or second embadiment

comprises a compound of formula (I-1) wherein



L

10

25

WO 2009/080203 PCT/EP2008/010418

-10-

reprezents a hydeogen atoun, a halogen atom, a hydroxy group, a C-C; alkyl group or a

trifluoromethyl group;

reprecents a hydrogen atom, a C-Cy allyl group a C4-C; haloalkyl group, a C,-C; alkoxy
y =) 170 A G ] 3 & »

s -~

group, a Cy-C; halaalkoxy group, a C-Cy alloylthio group, a -7, haloalkylthio group, a
C,-C¢ alkylcarbonyl aroup, a ©4-C; haloalkylcarbonyl group or represents phenyl or benzyl
aptienally substituted with at least one group selected from the group consisting of C-Cy
alkyl, C-C; alkexy, C-Cp alkylthio, C-C, alkylsulfinyl, C,-C, alkylsulfonyl, C;-C
haloallzyl, C,-C; haloalkexy, C-Cg haloalkylthio, C-C; haloallylsulfinyl, C-Cg
haloalkylaulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen; or pyridyl, pyrazolyl, thienyl, furyl,
isoxazolyl, thiadiazolyl or pyridylmethyl, pyrazolylmethyl, thienylmethyl, furylmetliyl,
isoxazolylmethyl, or thiadiazolylmethyl optionally cubstituted with at leazt one group
selected from the group consisting of C4-Cg alkyl, ©)-C; alkoxy, ©-C; alkylthio, T~y
alkylaulfinyl, ©)-C; alkoylzulfonyl, C,-Cy haloalkyl, C)-C; haloalkoxy, C,-C; haloalkylthio,

-2 haloalkylsulfinyl, C,-C; haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen

3 N .
R and R? represents indzpendent from each ather a halogen atom, a C-Cy alkyl group, a Cy-

C, haloalkyl group, a ©,-Cy alkoxy group, a C,-Cy haloalkoxy zroup, C-Ch
alkylthio group, a C-C- haloalkylthio group, a C-C5 alkylsulfinyl group, a G-Cs
haloallyloulfinyl group, a C-Cs alkylsulfonyl group, a C-Cs haloalkylsulfonyl

group or a cyana group;

reprezents C-Cy alkyl group, a Cy-C; haloalkyl group, Cy-Cy haloalkyl C,-Cy alkoxy group,
C-Cy halwalloyl Ci-Cy haloalkoxy group, a ©-Cy alkoxy group, a ©)-C, halaalkoxy group,
a Cy-Cy allylthia group, a C-C; haloalkylthio group, a Ci-Cs alkylsulfinyl group, a C-Cy
haloalkylzulfinyl group, a Cy-C; alkylzulfonyl group, a Cy-C5 haloalkylsulfonyl group or a

SF, group;
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represents a phenyl group, or a substituted phenyl group having one or more ubztituents
which may be the same or different and which are zelected from a halogen atom, a Cy-Cy
alkyl group, a C;-Cy haloalkyl group, a Co-Cy alkenyl group, a C.-C,y haloalkenyl group, a

—~
5

C,-2y allymyl group, a Cu-Cy haloalkyayl group, a C:-C; cycluallyl group. a Ci-Cy
halocycloalkyl group, a C,-Cy alkoxy group, a C-C; haloalkaxy group, a C-Cy alkylthio
group, a C,-Cs haloalkylthic group, a C-C; alkylsulfiny] group, a C,-7; haloallylulfinyl
group, a C-Cy alkylsulfonyl aroup, a C)-Cs halealkylsulfonyl group, a C-Cy alkylamino
aroup, a di- C-C, alkylamino group, a ¢yano group, a nitro group, a hydroxy group, a C;-
Cy allylcarhoayl gioup, a ©-Cy allylcarbonyloxy group, a Cy-Cy alkaoxycarbonyl group, an
acetylanind group and a phenyl group; or a pyridyl group; or a pyridyl aroup having one
or mare substiluents which may be the same or different and which are selected from a
halogen atom, a C-C,y alkyl group, a Cp-C, haloalkyl group, a ©,-C, alkenyl group, a Ca-Cy
halealkenyl group, a Co-Cy allynyl avoup, a C;-Cy halcallynyl group, a Ci-Cy cyaloalkyl
gronp, a C3-C; halocycloalkyl group, a C-Cy alkaxy group, a ©4-C; halaalkoxy group, a
C-Cy alkylihic group, a C-C; haloalkylthio group, a C-C: alkylsulfinyl group, a €)-Cy
haloallylzulfinyl group, a C-Ca alkyloulfouyl group, a C,-C; haloalkylsulfonyl group, a
C)-Cy alkylamiine group, a di- C-Cy alkylaming group, a cyano group, a nitro group, a
hydroxy group, a C,-C; alkylcarbonyl group, a C,-Cy alkylearbonyloxy group, a ©-Cy

alkoxycarbonyl zroup, an acetylamino 2roup and a phenyl group; or

hydrogen, a ¥3-Cy alkyl group, a ©4-Cy halsalkyl group, a ©-Cy alkenyl group, a Ci-Cy
halaalkenyl group, a C.-Cy alkynyl gronp, 3 ©;-Cy haloallynyl group, a C;-Cy; cycloalkyl
group, a C;-C; halocyclaalkyl group, a C-Cs alkoxy graup, a ©-C; haloalkoxy group, a
Cy-Cy allylthio group, a C)-C; haloallylihic group, a €-Cy alkylculfingl group, a €5
haloalkylsulfinyl group, a C,-C; alkylsulfonyl group and a Cy-C; haloalkylsulfonyl group;

or

a 0,-Cy allyl group, a C;-C,y haloalkyl group, a C.-C, alkenyl group, a C.-C, haloalkenyl
graup, a Cy-Cy alkynyl group, a C3-Cy haloalkynyl group, a C:-C; cycloalkyl group, a Ci-C
halocyeloallyl group, a €-Cy alkoxy group, a C-Cy haloalkoxy group, a €4-C; alkylthio
group, a C-C; haloalkylthio gronp, & €,-Cy alkylsuliinyl group, a €,-C; haloalkylsulfinyl
group, 2 04-Ca slkylsulfonyl group and a C,-Cy haloalkylsulfonyl group, each substituted
with phenyl group having one or more substituent: which may be the same ;:.r different and
which are selected from a halogen atom, a Cy-Cy alkyl group, a C;-Cy haloalkyl group, a
C,-Cy alkenyl group, a Cx-Cy halealkeryl group, a Cu-C, alkynyl group, a Cp-Cy

haloallynyl group, a C3-Cy cycloalkyl group, a Cy-C; halocycloalkyl group, a Ci-Ch alkoxy
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group, a Cy-Cy halaalkoxy group, a €-C; alkylthio group, a ©-Cy haloalkylthio group, a
Cy-Cy alkyloulfinyl zroup, a ©-Cy halmalkylaulfinyl group, a C,-Cy alkylaulfonyl group, a
C)-Cy halwalkylsulfanyl group, a C-C; alkylamine group, a di- €-Cy allylamins group, a
cyano group, a nitro group, a hydroxy aroup, a C-C, alkylearbonyl group, a C)-C,
alkylearbonyloxy group, a C)-C, alkoxyearbonyl group, an acetylamino group and a phenyl

group; or a pyridyl gronp;
for preventing infection with diseases transmitted thirsugh parasites.

The aminobenzamides of the farmula (I-1) are defined preferably and most preferably by the

following substituents:

7
X

X is preferably seleated f{rora the group consisting of a hydragen atom, a halogen atom, a

hydroxy group, and a C-C alkyl group;

is most preferably zelected fom the group consisting of a hydrogen atom, a halogen atom, a

hydroxy group and a Cp-C; alkyl group.

R! is preferably independent from each other selected from the group concisting of a
hydragen atom, a C-Cy alkyl group, a C;-C, haloalkyl group; a phenyl group or a benzyl
group eptionally substitated with at least one group zelected from the group conzisting of
C)-Co alkyl, ©)-C; alkoxy, ©)-Cy alkylthio, C-C; alkylsulfinyl, C)-C, alkylsulfonyl, C-Cg
haloalkyl, C,-C; haloalkaxy, C)-C; halcaliylthio, C)-Cy halaalkylsulfinyl, €-Cy
haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy. and halogen; and a pyridyl sroup which iz optionally
subctituted with at least one group zelected from the group conzizting of C-Cy alkyl, C,-Cg
alkoxy, C)-Cy alkylthio, C-Cy allylsulfinyl, C)-Cy alkylsulfonyl, <-C; halaallyl, C-Cy
haloalkoxy, ©3-C haloalkylthio, Cy-7 haloallylzulfinyl, C)-Cy haloalkylsulfonyl, nitro,

lyydroxy, and halogen;

is more preferably independent from each other selected from the group consisting of
hydrogen atom, a C;-Cy alkyl group; a benzyl group optionally substituted with at least one
group zelected from the group coneisting of C-C;, alkyl, C-C; alkoxy, C,-Cy alkylthio, C;-
C; alkylaulfinyl, €;-Cs alkylaulfonyl, €< haloalkyl, C,-C¢ halaalkoxy, €-Cj
halealkylthdo, ©4-C¢  haloalkylsulfinyl, C;-Cy haloalkylzulfonyl, nitro, hydroxy, and
halogen; and a pyridyl group which i3 optionally substituted with at least one group
selecied from the group conaisting of C-Cy alkyl, C-C; alkoxy, C-Cy alkylthia, ©-Cs
alkylsulfinyl, C;-C; alkzylaulionyl, Ci-C; haloalkyl, C)-C haloalkoxy, C,-Cg halaalkylthio,

C-C; haloalkylsulfinyl, C,-C halealkylzulfonyl, nitra, hydroxy, and halogen;

[
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is most preferably independent from each other selected from the group consisiting of
hydragen, pyriding-3-yl-methyl, 2-fluore-benzyl, 2-chloro-pyridin-3-yl-methyl, pyridin-2-

yl- methyl and methyl.

being preferably selected [rom the group conaisiting of a halogen atome, Cp-Cy alkyl

group,

being more preferably sclected from the group consisiting of a halogen atom, a methyl

group and an ethyl group,

being preferably selected from the group concisting of a ©)-Cy halaallyl group, a ©-Cy
alkylthio group, a C)-C; haloalkylthio group, a C3-Cy alkylsulfinyl group, a Cp-Cy
haloalkylsulfinyl group, a C;-Cy alkylsulfonyl group, a €+ haloalkylsulfonyl, a

carbonyl-Cy-Cpalkyl group, a carbonyl-C)-Cy-halaalkzy]l group, and a SF; group;

being more preferably selected from the group consisting of CFy, CF(CFs),, CH(CF),,

C.F:, SCF,, SC.Fs, n-SCiF, S(‘:’)Cpg, S(:'_’)bg oy, SOO)-n-C3F7, SO,CFy, SO,C-F,, SOh-n-
CyF, SOONCHLCF,, Br, 8P, C(OCHNCT,),. and CEOCH; ) CF )

being preferably selested frow the group consisting of halogen atom, a C)-Cy alkyl group,

and a C;-C, haloalkyl zroup;

being most preferably zelected from the group consizting of a halogen atom, CHa, CyH;,

CyFe, CH(CHs),, 1-C3Hs, n-C3H5, and SCFs.
preferably represents a phenyl group; or

a heterocyclyl group selected from the group consisting of a pyridyl group, a thiophenyl

group, a furanly group, a pyrazalyl group, 2 thiadiazolyl group; or

hydragen, a Cy-Cy alkyl group, a C3-C; alkenyl ercup, a Ca-C; alkynyl graup, a Cy-Cg
cycloalkyl group, a C3-Cg cycloalkenyl group, a C-C, aldehyd group, a C,-Cs
iminoaldehyd group, a C-C, alkoxy group, a €-Cy, alkylthio group, a C,-Cy alkylculfinyl

aroup, and a C-Cg alkylsulfonyl group;

wherein the above-mentioned rezidues are each optionally substituted with a halogen atcin, a Cy-Cy

alkyl group, a Cy-Cy haloalkyl group, a Ca:-Cy alkenyl group, a Co-C, haloalkenyl group, a C2-Cy

allynyl group, a C,-Cy haloallzmyl group, a C:-Cy eyzloalkyl group, & Ci-Cy halaeyeloalkyl gronp,

a ©-Cy alkoxy group, a C-C; haloalkoxy group, a ©,-C3 alkylihio group, a €3-Cy haloalkylthio
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group, a C-Cy alkylsulfinyl group, a C-C5 haloalkylsulfinyl group, a C;-Cs alkylsulfonyl group, a
,-Cy haloalkylsulfonyl group, a €,-Cy alkylamine group, a di- C-C; alkylamino group, a ¢yano
group, a nitre group, a hydroxy group, a Cy-Cy alkylearbonyl group, a C,-C, alkylcarbonyloxy

group, a C)-Cy alkoxycarbonyl group, an acetylamine gioup, a phenyl group, and a pyridyl group;
more prefarably represents a phenyl group; or

a heterocyclyl group selected from ihe group consisting of a pyridyl group, a thiophenyl group, a

furanly group, a pyrazolyl group, a thiadiazolyl group; or

a 0)-Cy alkyl group, a Co-Cy alkenyl group, a Co-C alkynyl group, a C;-C; cyeloalkyl group, a Cs-

C; eyclaalkenyl group. a C,-C; aldehiyd group, and a C-C; iminoaldehyd group;

wherein the above-mentioned residues are each optionally substituted with a halogen atom, a C-Cy
alkyl group, a C,-Cy haloalkyl group, a Cy-Cy alkenyl group, a C-Cy alkwxy group, a ©4-Cy
alkylthio group, a C;-Cy alkylaming group, a di-C,-Cy alkylamino group, a cyanc group, & nitro

group, and a hydroxy group;

most preferably represents  pyridin-2-yl, pyridin-3-yl, pyridin-4-yl, 2-flusropyridin-3-yl, 6-
flusropyridin-3-yl, 4,é-diflucropyridin-3-yl, 2-chloropyridin-3-yl, 2-chloropyridin-4-yl, 2--hlora-
pryridin-S-yl, 3-chloropyridin-2-yl, S-chlorapyridin-3-yl, G-chloropyridin-3-yl, 3,5-dichloropyridin-
2-yl, 2-bromopyridin-3-yl, 2-fiuora-pyridin-3-yl, 2-Muoro-pyridin-3-yl, 2-methypyridin-3-yl, -
(triftuoromethylypyridin-2-yl, J-(triflucromethyl)pyridin-3-yl, 3-chlora-5-(trillucromethylpyridin-
2yl,  Aqtrfluoromethylpyridin-2-yl,  2,a-dichloro-pyridin-3-yl,  2,6-dichloropyridin-4-yl,  3-
hydraxypyridin-2-yl, 6-chlore-4-(trifluoromethyl)pyridin-3-yl, thiophen-2-yl, thiophen-3-y1, 2-
chlorothiophen-3-yl, 2-chloro-thiophene-5-yl, 3-chloro-thiophene-2-yl, 3-chlorathiophen-2-yl, 5-
chlorathiophen-2-yl,  2,5-dichlorothisphen-3-yl, 3-methaxy-3-(iriflucromethyDthiophen-2-yl,  3-
methyl-thiophene-2-y1, furan-2-yl, furan-3-yl, 2-brome-furan-3-y, 12,3-dibroma-furan-5-yl, 3-(tert-
butyl)-1-methylpyrazol-3-yl, S-clhloro-1-niethyl-3-(ifluoromethyDpyrazole, 4-bromon-1-cthiyl-3-
methylpyrazol-5-yl, 4-methyl-1,2,3-thiadiazol-Z-yl, phenyl, 2-fluorophenyl,  3-fluaraphenyl, 4-
fluoraphenyl, 2-chlorophenyl, 3-chloroplienyl, 1-chloraphenyl, 2-bromaphenyl, 3-bromaphenyl, 4-
bramophenyl, 2-iodophenyl, 2,3-dichloropheny],  24-dichlorophenyl, 2 S-dichlorophenyl, 2,6-
dichloraphenyl,  3,4-dichlorophenyl,  3,5-dichlorophenyl,  2-chloro-G-fluorophenyl, 2.3
diflucrophenyl, 2,4-difluorophenyl, 2,3-diflusrophenyl, 2 é-difluarophenyl, 2,4,6-trifluorophenyl,
2-methylphenyl,  3-methylphenyl,  d-methylphenyl, 2-ethylphenyl 4-methylthicphenyl, 4-
methoryphenyl, 4-ethoxyphenyl, d-(irillusromethoxy)phenyl,  2-(triflucremethyDphenyl,  3-

(triflucromethyl)phenyl,  d-(trifluoromethylphenyl,  4-( triflucromethylthiolphenyl,  2.4.6-
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trifluoraphenyl, 2-nitrophenyl, 2,3-diflucrophenyl, 2,4-difluarcphenyl, 2,A-diflusrophenyl, 4-
methylsulfinylphenyl, J-meihylsulfonylpheyl, 3-(triflucromethylsulfonylphenyl, 4-
(trifluoromeihylsulfinyphenyl, 2-nitrophenyl, isoxazol-5-yl, S-methylizoxazal-d-yl, 4-cyano-
phenyl, 4-nitro-phenyl, 2-chloro-4-nitro-phenyl, 2-chlorg-3-aminc-phenyl,  (E)-propenyl, 2-
chlorosyclohex-1-ene-1-yl, methylidenecyclahexanz-2-yl, (Z)-2-fluorastyrenc-2-yl, (E)-but-2-en-2-
vl,  (Erpemt-2-en-2-yl,  (Z)-but-2-en-2-yl, (E)-1-chlorocthene-1-yl  cyclopropyl,  (E)-2-
methylstyrene-2-yl, cyclohexzn-1-yl, cyclopenten-1-yl, l-methosyimino-cthanal-1-yl, formayl,

ethyle, propyle, isapropyle, sec.-butyle 4-flucra-benzyl, is-butyle, and CI(CH,).
Third embodiment

In & third embadiment the composition as described in the first or second embodiment comprises at

least one comipound of farmula (I-2), wherein

» /ﬁ\Rs
SN Y
X

R3
H
N
O
R® R*
-2
N represents & hydrogen aton, a halogen atom, a hiydroxy group, a Gy-Cy alkyl group or a
triflucromethyl group;

Y represents oxyzen, suflur, amins, Ci-C; aminoalkyl;
I! represents a hydrogen atom, a C)-Cg alkyl group, a Cp-C; haloalkyl group, a ©)-C alkaxy

group, a C;-Cy haloalkaxy group, a Ci-C, alkylthio group, a C)-Cq haloalkylthio group, a
C4-C; alkylearbonyl group, a Cy-C; haloalkylearbonyl group; or represents a phenyl group
or a benzyl group optionally substituted with at least one group selected from the group
consisting of 0-Cg alkyl, T-C alkoxy, ©;-C, alkylthio, ©-Cy alkylalfinyl, C)-C
alkylsulfonyl, C)-Cg  haloalkyl, ©-C¢  haloalkoxy, C,-C¢  haloalkylthio, C-Cg
haloalkylsulfinyl, €,-C; haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen; or pyridyl,
pyrazolyl, thienyl, furyl, isoxaczolyl, thiadiazolyl or pyridylmethyl, pyrazolylmethyl, thie-
nylmethyl, furylmethyl, isoxazolylmethyl, or thiadiazolylmethyl optionally substituted

with at least one group selected from the group consisting of ©4-C; alkyl, C)-Cs alkoxy, C;-
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Cg alkylthio, C)-C; alkylsalfinyl, C,-C; alkylaulfonyl, C-C; haloalkyl, C-C¢ haloalkoxy,
C)-C haloalkylthio, C-C; haloalkylzulfinyl, C-Cy halsalkylaulfonyl, nitro, hydroxy, and

halogen;

2 and B? represents independent from each other a halogen atom, a Cy-Cy alkyl group, a Cy-

F-.6

Cy halwalkyl group, a €47 alkoxy greup, a Cy-C, haloalkoxy group, ©-Cy
alkylthio group, a Ci-C; haloalkylthio group, a C-C; alkylaulfinyl group, a €)-C;
haloalkylaulfingl group, a C-Cy alkylaalfonyl group, a C)-C; haloalkylsulfonyl

Zroup or a ¢yano group,;

represents Cy-Cy alkyl group, a C,-C, haloalkyl group, C,-C, haloalkyl ©)-C, alkaxy group,
-Cy halaalkyl C)-Cy halealkoxy group, a C)-Cy alkaxy group, a C)-C, haloalkoxy group,
a C)-Cy alkylthic group, a C-Cy haloallylthio group, a C-Cy alkylsulfiny] group, a Cy-Cy
haloalkylsulfiayl zroup, a C-Cy alkylsullonyl group, a C-Ch halealkyloulfonyl group or a

SF; group;

representing a C-C alkyl zroup, a Ci-C; halaaltyl group, a C.-Cq alkenyl group, a Ci-C
halealkenyl zroup, a Cp-Cy alkyny! group, a C:-C4 haloalkynyl group, a C3-CS cycloallzyl

group or a C3-C8 haloayeloalkyl gronp; or

-E,-Z,-F7 (wherein Fy reprezents a -, alkylene group, a C.-C, alkenylene group, a C;3-Cy
allyniylene group, a C,-Cy haloalkylene group, a Cp-Cy haloalkenylene group or a Cy-Cy

- alkenyl

haloalkynylene group, B reprecents a hydrogen atom, a C-C; alkyl group, a C
group, a 3-C alkynyl gioup, a C)-C; haloalkyl gronp, a Cq-C haloalkenyl group or a C,-
Cs halaallynyl group, and Z; reprezents -0, -S-, -SO-, -Sn- C(=0)-, -C(=0p0., -

OnZ(=00)-) N(Rg)-, <=0 N(Ra)- or -WN(R)C(=D)-); ar

-F;-Ty (wherein E- representis a C)-Cy alkylene group, a C4-C, alkenylene group, a C:-Cy
alkynylene group, a C;-C, halnalkylene group, a Co-Cy haloalkenylene group or a Cy-Cy
haloallynylena group; and Ro represents a Cy-Cs cycloalkyl group, a Ci-Ce halocycloalkyl
group, a cyano group, a nitro group, a hydroxy group, a phenyl group, or a substituted
phenyl group having one or more substituents which may be the came or different and
which are selected from a halogen atom, a ©2,-C;; alkyl group, a C,-C; haloallyl group, a
C-Cs alkoxy group, a C-Cg haloalkoxy group, a C)-Cy alkylihio group, a -Gy
haloalkzylthio group, a C)-C; alkylsulfinyl group, a C)-C; haloalkylsulfinyl group, a Cy-C
alkylsulfonyl group, a €;-C; haloalkylsulfonyl group, a cyano group, a nitre group, a

hydroxy group, a €;-Cy alkylcarbonyl group, a Cy-Cy haloalkylcarbonyl group, a Ci-Cy

23
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alkylearbonylaxy group and a C-Cy alkoxycarbonyl group, of a pyridyl group, or a
substituted pyridyl group having one or more substituents which are selected from a
halogen atom, a C-Cy; haloalkyl group and a Cy-C; haloaltkoxy proup, a thieny] group or a

tetrahydrofuran group);

for preventing infection with diseazes transmiitzd through parasites.

The aminobenzamides of the formula (T) are defined preferably and meost preferably by the

following substituents:

X

is preferably selected from the group concsisting of a hydrogen atom, a halogen atom, a

hydroxy group, and a C,-C; alkyl group;

is most preferably selected from the group consisting of a hydrogen ator, a halogen atoum,

a hydroxy group and a C-C; alkyl group.

is preferably independent from each other selected from the group conzisting of a
hydrogen atom, a Cy~Cy alkyl group, a C,-Cy halwalkyl group; a phenyl group or a benzyl
group optionally cubstituted with at least one group selested from the group consisting of
-Cs alkyl, C,-C; alkoxy, C-C, alkylthio, C)~Z, alkylsulfinyl, <,-C; allylsulfonyl, <4-Cq
haloallyl, €)-Ce haloalkoxy, Cp-Cy haloalkylthio, €)-C;  haloalkylaulfinyl, C,-Cg
haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen; and a pyridyl group which iz optionally
substitnted with at least eme group selected from the group conzisting of Ci-C; alkyl, T
alkoxy, ©-C; alkylihio, C-C; alkylzulfinyl, €2, alkylsulfonyl, ©4-C haloalkyl, ©,-C,
haloalkoxy, C,-Cy haloalkylitio, C-Cs halcalkylsulfinyl, C;-C; haloallylsulfonyl, nitro,

hydroxy, and halogen;

is more preferably independent from cach other selected from the group conzisting of
hydrogen atam, a C,-Cy alkyl group; a benzyl group opitonally substituted with at lcast one
group selected from the group consisting of C)-Cy alkyl, €,-Cg alkaxy, ©,-C; alkylthio, Cy-
Cy alkyleulfinyl, ©€,-C¢ alkylsulfonyl, <,-C; haloalkyl, &-C haloalkoxy, €,-Cy
haloalkylihio, C;-C; halsallylaulfinyl, €,-C; haloalkylsulfonyl, nitro, hydroxy, and
halogen; and a pyridyl group which i3 optionally substituted with at least one group
selected from the group consisting of C-Cy alkyl, Cy-C, alkoxy, C-Cy alkylthio, ©,-Cs
alkylaulfinyl, C)-C; alkyleuifonyl, Ci-Cy haloallyl, ©1-C¢ haloalkoxy, C-C; haloalkylthio,

C-C¢ haloalkylsulfinyl, ©)-C haloalkylsulfonyl, nitra, hydroxy, and halogen;

2y
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is most preferably independent [rom each other salected from the group consiziting of
hydrogen, pyriding-3-yl-methyl, 2-fuora-benzyl, 2-chloro-pyridin-3-yl-methyl, pyridin-2-

yl- methyl and methyl.

is preferably oxygen,;

—

is preferably a 0-C,; alkyl group, a C;-Cg haloallyl group, a C,-C, alkeny! group, a Ca-Cy

-~

haloalkenyl group, a C.-C, alkynyl group, a Ca-C' halaalkynyl group, a C5-C% cycloalkyl

group oF a C3-CR halocyclaalkoyl group; or

ic mave preferably a C)-Cg alky! group or a ©-C; haloalkyl group,

iz mast preferably CHs, CoHe, i-C3H,y, CHAZCLs, CHICH:F)y, (CH1).C1 or CHACF,.

is preferahly selected from the group consisiting of a halogen atome, Cy-Cy alkyl group;

is more preferably selected fvom the group consisiting of a halogen atora, a methyl group

and an ethyl group;

ic preferably szlecied from the group consiating of a C-Cy haloalkyl group, a €-Cs
alkylthio group, a €-C; haloalkylthio group, a C-C; alkylsulfinyl group, a €5
haloalkylsulfinyl groop, a C-Cy alkylsulfonyl group, a C,-7y haloalkylsulfonyl, a

carbonyl-Cy-Cy-alkyl group, a carbonyl-Cy-Cy-haloalkyl group, and a SF: group;

ic mare preferably selected from the group consisting of CF;, CF(CF;),, CH(CFa),, C.F;,
SCF,, SCF:, n-SC.Fy, S(ONCT,, S(C':":QF;}, S(O)-n-C;F7, SOCFy, SO F;, SOh-n-CaFy,

S(0)CHLCFy, Br, SFs, COOCH N CFs ), and COOCH WCFah;

s preferably selected from the group consicting of halogen atom, a C,-C; alkyl group, and

a C;-C, haloalkyl group;

is most preferably selected from the group consisting of a halogen atom, CHa, CoHe, C5F;,

CH(CH,),, i-C3H7, n-C3H,, and SCF,.

The above-mentioned compounds according to fomulas (D), (I-1) and (1-2) are kmown from WO

2005/021458 A, WO 2005/073163 A, WO 2006/137376 A, WO 2006/137395 A, TP 2006/306771,
WO 2007/017075 A, WO2007/013130 A and WO 2007/013332 A and can be synthesized

according t the methads described thevein.
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The pharmaceutical composition cemprising the abave-mantioned compound: of the fonmulas (D),

(I-1) and (I-2) is preferably a veterinary pharmaceutical eompasition.

The present invention further relates to the use of the aminobenzamide derivative as described in
any of the first to third embodiment for controlling parasites, preferably animal paracites, most
preferred ecloparasites. Ectoparasites are in particular arthropods. Maost preferred groups of
arthropads are acari and insectz. Surprisingly it was found that the compounds have particular high

activily against acari, in particular ticks and mites.

The prezent invention Auther relates o the uze of a compositiom coraprising at leazt one
aminobenzamide derivative as deccribed in any of the first to third embodiment for controlling
parazites, preferably animal parazites, such as arthropods. Arthropods include acari, in particular
ticks including hard ticks and soft tcks, mites including zcab mites, ear mites, bird mites, harves
mites; arthropods alsd include insects like flize, lice and fleas in particular fleas for various hosts
fe.g. cat fleas, dog fleas etc.), stinging {lies, licking (izs, parasitic fly larvae, biting lice and

sucking lice.

The present inveniion further relates to a methad for preventing infection with diseases tranamitted
tlrcugh parazites, characlerized in that 2 composition comprizing at leazt one aminobenzamide
derivative as deccribed in any of the first to third embodiment iz adminictered to the animal
enterally, such as ovally, topically or parenterally, such as per injection. The prefarred route of

administration is externally.

Meneover, it has been found that the compoundz of the present invention provide excellent activity
against aiimal parasites, particularly against artluopods attacking and/or infesting companion
animals or agricultural livestock. Thuz, the compoundz and compositions of the invention can be

used i control arthropads attacking and/or infesting campanion animals and agricultural livestock.

The composition according to the invention apticnally comprises further active ingredients and/or
auxiliary agents, such az Lor example developers, swrfactantz, emulsifiers, zolvents, foam formers

or anti-foaming agents and fillers.

Examples of further active ingredients which can be used in the present invention are insecticides,
hactericides, acaricides, nematicides, fungicides. Examples of such active ingredients include
organic phosphorous agents, carbonate agents, cheriicals of the carbaxylate type, chemicals of the

chlorinated hydracarbon type and materials produced from microorganicms.
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Other examples of such active ingredients include, but are not limited to, Acetylchalinesterase
(ACKE) inhibitors, like carbamates, such az for example alanycarb, aldicarb, aldoxycarb,
allyxycarh, aminocarh, bendiecarb, benfuracarb, bufencarb, butacarl, butocarboxim,
butoxycarboxim, carbaryl, carbofuran, carbosulfan, cloethocart, dimetilan,  ethiofencarb,
fenobucarh, fenothiocarb, fonmetanate, furathiocarh, isoprocarb, metam-sodium, methiocarb,
methomyl, metolearb, oxamyl, pirimicarb, promecarb, propoxur, thiodicarh, thiofanox,
trimethacarb, XMC, xylylcarb, and trizzamate; organophosphales, such as for example acephate,
aramethiphos, azinphos (-methyl, -ethyl), aromophoz-ethyl, aromfenvinfos (-methyl), autathinfos,
caduzafos, carbophenathion, chlorethoxyfos, chlorfenvinphos, chlormephos, chlompyrifos (-
methyl/-ethyl), coumaphae, cyanofenphes, cyanophos, cldorfenvinphos,  demcton-S-methyl,
demeton-S-methylsulphone, dialifos, diazinons, dichlofenthicne, dichlorvoe/DDVP, dicrotaphos,
dimethoate, dimethylvinphos, dioxabenzofos, disulfolon, EPN, ethion, ethoprophos, etrimfos,
famphur, fepamiphos, fenitrothion, fensulfothion, fenthion, flupyrazofos, fonofos, fermothion,
ocmethilan, fosthiazate, heptenophng, iodofenphos, iprobenfos, isazoflos, isofenphos, isopropyl O-
zalicylate, isoxathion, malathion, mecarbam, methacrifos, methamidophos,  methidathion,
mevinphos, monocrotophos, naled, omeihoate, oxydemeton-methyl, parathion (-methyl/-ethyl),
phenthaate, phorate, phasalone, phosmet, phosphamidone, phosphocarl, Phoxit, pirimiphos (-
methyl/-ethyl), profenafas, propaphog, propetamphos, prothiofes, prothoate,  pyraclofos,
pyridaphenthion, pyridathion, quinalphos, sebufas, sulfstep, sulprofos, tebupirimfos, temephas,

terbmfos, tetrachlorvinphos, thiometon, triazophas, triclorfon, vamidathion.

Sodium channel nwdulators / valtage-dependent sodium clannel blockers like pyrethroids, such as
for examiple acrinathrin, alletlwin (d-ciz-tranz, d-frang), beta-cyflutluin, bifenthein, bioallethrin,
Lioallethrin-S-cyclopentyl-icomer, bioethanomethrin, biopermethrin, biorezmethrin,
chlovaporthrin, cis-cypermethrin, cis-resmethtin,  cis-permethwin, clocythrin,  cycloprotlirin,
cyfluthrin, cyhalothrin, cypermethrin (alpha-, beta-, theta-, zeta), cyphenaothrin, deltametluin,
empenthrin  (\R-izomer), esfenvalerate, etofenprox, fenfluthwin, fenpropathrin, fenpyrithrin,
fenvalerate, flubwocytlrinate, fAucythrinate, flufenprox, fQumethrin, fluvalinate, fubfenproy,
gamma-cyhalothrin, imiprothein, kadethrin, lambda-cyhalothrin, metafluthnin, permethrin (<is-,
tranz-), phenothrin (1R-trans isomer), prallethrin, profluthrin, protrifenbute, pyresmicthrin,
resmethring, RYJ 15525, silafluefen, tau-fluvalinate, tefluthein, terallethrin, tetramethrin (-1R-

isomer), tralomethrin, wansfluthrin, ZXT $901, pyrethring (pyrethmm);

DDT; oxadiazines, such as for example indoxacarb.
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Acetylcholine  receptor  agonists/antagonists, like chloronicatinylz, such as for example
acelamiprid, clothuanidin, dinotefuran, imidacloprid, nitenpyram, nithiazine, thiacloprid,

thiamethoxam, nicotine, bensultap, cartap.
Acetylcholine receptar madulatars, like Spinosynes, such as for example spinazad.

GABA controlled chloride chanael antagonists, like Organochlorinee, such as for example
camphechlor, chlordane, endoculfan, ganuna-HCH, HCH, heptachlor, lindane, methoxychlor;
Fiprolez, such az for example acetoprole, ethiprole, fipronil, pyrafluprole, pyriprole, and

vaniliprole.

Chloride channel activators, like Mecting, such as for example avermectin, ecmamectin, emame:tin
benroate, ivermectin, milbemycin, latidectin, lepinectin, selamectin, doramectin, eprinomectin,

and moxidectin.

Juvenile hormone mimetics, like for example diofenclan, epofenonane, fenoxycarh, hydroprene,

kinoprene, methoprene, pyriproxifen, and triprene.

Latrophilin receplor agonisis, like depaipeptides, referably cyclic depsipetides, in particular 24-

membered cyclic depaipeptides, for example emodepside.

Ecdysone agonists/dicruptors, like Jdiacylhydrazines, such as for examiple chromafenozide,

halofenozide, methoxyfenazide, tebufenozide.

Inhibitcas  of chitin  biosynthesis, like Beuzoylureaz, such as for examplc  bistrifloron,
chlofluazuron, diflubencuren, fluazuron, flucycloxuron, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron,

novaluron, noviflurnuren, penfluron, teflubeazuron, triflumuron; buprafezing eyromazine.

Inhibiters of oxidative phosphorylation, ATP disruptous such as diafenthiuron; organotin

compounds, such as for example azocyclotin, cyhexatin, fenbutatin-oxide.

Decauplers of oxidative phosphorylation by interruption of H-praton gradients like pyrrole, such
a3 for example chlorfenapyr; dinitrophenals, such as for example binapacyrl, dinobuton, dinocap,

DNOC.

Site I electron transport inhibitors, like METT', such as for example fenazaquin, fenpyroximate,

pyrimidifen, pyridaben, tebufenpyrad, tolfenpyrad; hydrarethylnon; dicofol.

Siie I electron ttansporl inhibitors, like rotenones.
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Site I electran tranaport inhibitors, like acequinacyl, fluacrypyrim.
Microbial disruptors of inzect intestinal membrane such Baeillug thuringienzic strains.

Inhibitors of fat syntheris, like tetronic acids, zuch as for example spiradiclafen, spiromezifen;
tetramic acids, such as for example spirotctramat (CAS-Reg.-No. 203313-25-1) and 3-(2,5-
dimethylphenyl)-2-methoxy-2-oxo-1-azaspiro[4.5]des-3-en-4-yl ethyl carbonate (alias: carbonic
acid, 3-(2,5-dimethylplienyl)-S-methoxy-2-uxa- l-azaspirof4.5]dec-3-en-4-yl ethyl ester, CAS-Reg.-

Mo 352603-10-8); carboxamides, such as for example flonicamid.
Qctoparinergic agonists, such as for example amitraz.

Inhibitor of magnesivm-atinulated ATPase, like propargite benzaic acid dicarboxamides, such as
or example flubendiamide; Nereistoxin analogous, such az for example thiocyclam hydrogen

oxalate, thiosultap-sodinm.

Biologicals, hormones or pheromones like azadirachting Bacillus cpec., Beauveria spec,

codlemone, Metarrhizium spec., Paccilomyces spec., thuringiensin, Verticillium zpec.

Active ingredients with unknown or noa-specific mode of action, like fumigants, such as for
example aluminiurn phosphide, methyl bromide, sulphuryl fluoride; feeding inhibitors, such as for
example eryolits, fonicamid, pymetrozine; mite growth inhibitors, such a3 for example
clofentezing, etoxazole, hexyihiazox; amidoflumet, benclothiaz, benzoximate, bifenazate,
bromopropylate, buprofezin, quinomethionate, chlordimeform, chlorcbenzilate, chilorapicrin,
clothiazoben, cycloprene, oyflumetolen, dicyclanil, fenoxacrim, fentrifanil, flubenzimine,
flufenerim, {lutenzin, gossyplure, hydramethylnone, japonilure, metoxadiazone, petroleum,
piperonyl butoxide, polassium oleate, pyridalyl, sulfluramid, tetradifon, tetrasul, triarathene, and

verbutin.

Examples for parasites against which the compounds or compositions of the invention can be uzed
include, but are not limited to, the abave mentioned and, endoparasites, like for example helminths
nematodes, trematodes, castades, for example such as Acanthocephala, Ascariaziz, Cestoda,
Clonorchis sinen:is, Dracunculiasis, Enterobius vermicularis, Filariaciz, Hookworm, Loa loa,
Onchocerciazia, Schistosomiazis, Strongyloides  stercoralis, Toxocara canis, Trichinella,

Whipworia; or protazoa, such as coceidia.

Further examples of parasites include It are not lonited to parasites

2.¢
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from the order of Anoplurida, such az Haematopinus zpp., Linognathus spp., Pediculus spp.,
Phtirus app., Solenopotes app., Linoznathus setosus, Linognathus vituli, Linognathus ovillus,
Linognathes  oviformis, Linognathus pedaliz, Linognatlms  stenopsis, Haematopinus  asini
macrocephalus, Haematopinus curysternus, Haematopinns suis, Pediculus humanus  capitis,

Pediculus humanus corporis, Phylloera vastatrixz, Phthirus pubiz, Selenopotes capillatus;

from the order of the Mallophagida and the suborders Amblycerina and Ischnocering, such as
Trimenopon spp., Menopoan spp., Trinoton spp., Bovieola spp., Wemeckiella spp., Lepikentron
spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp., Bovicola bovis, Bavicola ovig, Bovicala
limabata, Damalina boviz, Trichedectes caniz, Felicala subrastratus, Bovicola caprae, Lepikentron

ovis, Werneckiella aqui;

from the order of the Diptera and the suborders MNematocerina and Brachyceerina, such as Aedes
epp., Anopheles spp., Culex gpp., Simulium spp., Eusimulium spp., Phlzbotomus spp., Lotzomyia
epp., Culicoides spp., Chrycops app., Odagmia spp., Wilhelmia spp., Hybomitra spp., Atylotus
spp., Tabanuz spp., Haemataopota spp., Philipamyia cpp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp.,
Stomoxys spp., Haematobia spp., Morellia spp., Fannia cpp., Glaszina spp., Calliphora spp.,
Lucilia spp., Clryeamayia spp., Wohlfahetia spp., Sarcophaga spp., Oestiuz spp., Hypoderma spp.,
Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipoptena zpp., Melophague spp., Phinoeztrus spp., Tipula
spp., Aedes aegypli, Aedes albopictuz, Aedes tacnicthynelws, Anopheles gambize, Anopheles
maculipenniz, Calliphora erythrocephala, Chrysozona pluvialis, Culex quinguefasciatus, Culex
pipiens, Culex tarzalis, Fannia canicularis, Sarcophaga carnaria, Stomoxys caleitrans, Tipula
paludosa, Lucilia cuprina, Lucilia cericata, Simulium reptans, Phiebotonms papatasi, Phlebotomus
Iengipalpis, Odagimia omata, Wilhelmia equing, Boophthora erythrocephala, Tabanus bromius,
Tabanuz spodopterus, Tabanus atratus, Tabanus sudeticus, Hybomitra ciurea, Chrysops caseutiens,
Chrysops relictus, Haematopoia pluvialis, Haematopota italica,” Musca autunnalis, Musca
domestica, Haemaiobia irritanz irritans, Haeinatobia irritans exigua, Haematobia stimulans,
Hydrotaea irritans, Hydrotaca albipuncta, Chrysomya chlaropyga, Chrysomya bezziana, Oestrus
ovis, Hypoderma bovis, Hypoderma lineatuns, Prrhevalskiana silenus, Demmatobia hominis,
Melophagus ovinug, Lipoptena capreoli, Lipoptena cervi, Hippobosca variegata, Hippobosca
equina, Gasterophilus  intestinalis, Gasterophilus  haemorroidaliz,  Gasteraphiluz  inermis,

Gasterophilus nasalis, Gastervophilus nigricomis, Gasterophiluz pecorum, Braula coeca;

from the order of the Siphonapterida, such as Pulex spp., Ctenocephalides spp., Tunga spp.,

Xenopaylla spp., Cerataphyllus 3pp., Ctenocephalides canis, Cienocephalides felis, Pulex irritans,

Tunga penetrans, Xenopsylla chenpis;



10

30

WO 2009/080203 PCT/EP2008/010418
-24 -

from the order of the Heteropterida, such as Cimex zpp., Toatoma spp., Phodnius spp.,
Panstrongylus spp.;

from the arder of the Blattarida, such as Blatta orvientalis, Periplaneta americana, Blattela

germanica, Supella spp., Suppella longipalpa;

The compounds of the third embodiment are particularly useful for controlling parasites from the
subclazs of the Acari (Acating) and the orders of the Meta- and Mesostigmata, such as Argas spp.,
Ornithedorus spp., Otobius spp., Ixades spp., Amblyomma cpp., Fhipicephaluz (Boophiluz) spp
Demacentor spp., Haemaphyealis spp., Hyalomma cpp., Dermanyszug pp., the original gems of
minlti host ticks, namely Rhipicephaluz spp., Qmithonyssus spp., Pneumonyszus spp., Raillietia
app., Prneumonyasus spp., Sternoctonsa spjr., Varroa spp., Acarapic cpp., Argas perlicus, Argas
reflexuz, Ornithodorus moubata, Otobius  megnini, Fhipicephaluz  (Boophilus) microplus,
Phipicephaluz (Boophilus) decoloratus, Rhipicephalus (Boopliluz) annulatuz, Fhipicephalus
(Boophiluz) calceratus, Hyalonmma anatolicum, Hyalomnma aegypticum, Hyalomma marginatm,
Hyalomma transienz, Rhipicephalus evertsi, Ixodes ricinuz, Ixades hexagonus, Inodes canisuga,
Ixodes pilosus, Irodes rubicundus, Ixodes scapulans, Ivodes holocysluz, Haemaphysalis concinna,
Hzemaphyszaliz punctata, Haemaphyzaliz cinnabarina, Hasmaphysalis otophila, Haemaphyszalis
leachi, Haemaphysalis longicomi, Dermacentor marginatus, Dermacentor reticulatus, Dermacentor
pictuz, Demuacentor albipictus, Dermacentor andersoni, Demmacentor variabilis, Hyalomma
mauitanicum, Fhipicephalus sanguineus, Rhipicephalus bursa, Rhipicephalus appendiculatus,
Rhipicephalus capensiz, Rhipicephalus turanicus, Plipicephalus zambeziensis, Amblycrmuma
americanum, Amblyomma  variegaium, Amblyomma macalatum, Amblyonuna  hebracura,
Amblyomma cajennense, Dermanyssus gallinae, Omithonyseus bursa, Ormithonyssus sylvianun,

Varroa jacobsoni;

from the order of the Actinedida (Prosticmata) and Acaridida (Astigmaia), such as for example
Acarapis zpp., Cheyletiella spp., Omithocheyletia app., Myobia spp., Porergates spp., Demodex
spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus zpp., Tymophagus spp., Caloglypluz spp.,
Hypodectes app., Pteralichus spp., Psoroptes 2pp., Chorioptes cpp., Wtedectes spp., Sarcaptes spp.,
Motoedres spp., Foemidocoptes spp., Cyindites spp., Laminocioptes spp., Cheyletiella yasguri,
Cheyletiella blakei, Demodex canis, Demodex bovis, Demodex ovis, Demodex caprae, Demadex
equi, Demodex caballi, Dernodex cuiz, Meotrombicula sutumnalis, Meostrombicula desalerd,
Meoschongastia xerothermobia, Trombicula akamushi, Otodectes cynotis, MNotoedrez  cati,
Sarcoptis caniz, Sarcoptes boviz, Sarcoptzs ovis, Sarcoptes rupicaprae or Sarcoptes caprae,
Sarcoptes equi, Sarcoplzs suis, Psoroptes ovis, Proroptes cuniculi, Psoroptes equi, Chericptes

baviz, Psoerzates ovis, Preumonyzeoidic Mange, Preumonyssoides caninwm, Acarapis woodi.
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The compoundz of the zecond embodiment are particularly useful for controlling parasites from
the subclass of the Acari (Acarina) and the orders of the Meta- and Mesostigmata, with the
exception of Omithadoras spp., Ixodes spp., and Boophilus spp. In particular, the follawing are
mentioned:  Amblyomma  spp., Dermacentor spp., Haemaphysalis spp., Hyalomma spp.,
Dermanyssus spp., Fhipiceplalus spp., Ormithonyssus spp., Pneumonyasus spp., Varroa spp.,
Hyalomma anatclicum, Hyalonuna marginatum, PFhipicephalus evertsi, Haemaphysalis leachi,
Haemaphysaliz loagicornd, Dermacentor marginatus, Demmacentor reticulatus, Derinacentor
anderconi, Dermacentor  wvariabilis, Hyalomma mauritanicum, Plipicephalus  canguineus,
Fhipicephaluz bursa, Rhipicephalus appendiculatuz, Rhipicephalus capensic, Phipicephalns
turanicus, Amblyommna amcricanmun, Amblyomuna variegatum, Amblyomma maculatwm,
Amblyoruma hebracum, Amblyomma cajennence, Dermanyscuz gallinae, Ormithonyzeus burza,

Ornithonyssus sylviarum, Varroa jacobsoni;

from the order of the Actinedida (Prostigmata) and Acaridida (Astigmata), such as for exanple
Acarapis spp., Cheylatiella spp., Orithocheyletia spp., Myabia spp., Paorergates spp., Demodex
spp., Trombicula spp., Listroplomus spp., Acarnz spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp.,
Hypodectes spp., Pteralichus spp., Paoroptes spp., Charioptes spp., Qtadectes spp., Sarcoptes Tpp.,
Motoedres spp., Faemidacoptes spp., Cytadites spp., Laminocioptes spp., Cheyleticlla yasgurd,
Cheyletiella blakei, Demodex canis, Demodex bovis, Demodex ovis, Demedex caprae, Demadex
equi, Demodex caballi, Demodex suis, Meotrombioula autumnalis, MNeotrombicula desaleri,
Heozchdngastia  xerothermobia, Trombicula akamnshi, Otadectes  cynotis, Notoedres  cati,
Sarcoptiz canis, Sarcoptes boviz, Sarcoples oviz, Sarcoptec rupicaprac or Sarcoptes caprae,
Sarcoptes equi, Sarcoptes suis, Psoroptes ovis, Pzoroptes cuniculi, Psoroptez equi, Chorioptes

biovis, Peoergates ovis, Preumonyscoidic Mange, Pneumcnyssoides caninum, Acarapis waadi.

According (o a particularly preferred embadiment the compounds of embodiment 1, embodiment 2

or embodiment 3 are used for the control of Amblyomma americanum.

According to a further particularly preferred embodiment the compounds of embodiment 1,

embadiment 2 or embodiment 3 are uzed for the control of Dermacentor variabilis,

According to a further particulacly preferred embodiment the compounds of embodiment 1,

embadiment 2 or embodiment 3 are used for the control of Demmacentor reticulatua.

According o a further particularly preferred cmbodiment the compounds of embodiment 1,

embodiment 2 or embadiment 3 are used for the control of Rhipizephalus sanguineus.
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According te a further paricularly preferred embasliment the compounds of embadiment 1,

embodiment 2 or embodiment 3 are used for the control of Rhipicephalus decoloratus.

Diseases transmitted through parasites, particnlarly ectoparasites are for example bacterial, viral,

rickettsial and protozoal vector-bome diseases.

Examples of viral diseases transmitted through arboviruses, ie. arthropod bame viruses, are
Crimean-Congy  Hemorhagic Fever (CCHF), Febrile illunesz, Papataci fever, Encephalitis,
Meningitis, which are cauzed by Bunyaviridae such az Bunyavirus, Nairoviruz or Phlebavirus;
Bluetongue, meningoencephalits, Febrile illness, hemorhagic fever, which are caused by
Reoviridae, zuch as Orbivirus, Colitivirus; Febrile illness, rash, enzephalitiz, polyarthritis,
lymphadenitis, which are cauzed by Togaviridae, cuch az Sindbisviruz, Chilmnguaya Virug; tick-
borme meningoencephalitis, Dengue hemorhagic fever, encephalitiz, Febrile illness, Yellow fever,

which are caused by Flaviviridae, such as Flavivirus (including diverse sub-groups).

Examples of bacterial diseazes transmitted thiough parasites are Rickeitziosis, such as Rocky
Mouatain spotted fever, tick typhuz caused by infection through Rickettaia ssp; Tularemia caused
by infection through Francisella tularensis; Borreliosziz or Spirachaetosis, such ac Lymsz diseasze, or

relapsing fever, cauzed by infection through Borrelia ssp.; Ehrllichiosis caused by infection

through Ehrlichia sap.; Plagus, caused by infection through Yersinia ssp..

Examplez of protozoal or ricketizial bome dizeazes are Babesiosis, such as texas fever, red water
disease, Q-fever caused by infection through Babesia ssp.; Theileriosis, such as east coast fever,
Mediteiranean coast fever, caused by mfection through Theileria ssp.; Magana disease, Sleeping
sickness caused by infeetion throngh Trypanosoma ssp, Anaplasmosis caused by infection through
Anaplasma 3sp.; Malaria canzed by infection through Plasmodium ssp.; Leislunaniasis caused by

infection through Leishmania ssp..

The diseases tranamitied through parasites are numercus and are not only limited to the above
mentioned. Further diseases caused by animal parasites, in pariicular ectoparasites, are Myiasis
cauzed by parasites like e.g. Lucilia s3p.; Scabies caused by parasites like e.g. Sarcoptes ssp.,
Psoroptes ssp., Demadex szp.; Pediculosis cauzed by parasites like Mallophaga (biting lice)
Bavicola aap., and Anoplura (sucking lice) Hazmatopinus ssp.; Flea allergic dermatitis caused by
parazites like Clenocephalides 33p., Pulex sap.; Hypoderaosis cansed by parasites like e.3.
Hypoderma azp., Dermatobia asp.; Inodidiosis caused by parasites like cg. Inodes zsp.,

Phipcephalus ssp., Hyalomma szp., Amblyomma ssp..
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According to the invention, the term "animals" includs all kind of animale among that alzo
humans, domestic animals, like comventional pet animals, such as for example dags, cats, cage
birds, aquarium fish, lesz conventional pet animals, such as ferrets, reptiles and exotic birds, all
kind of experimental animals, such az rodeats like for ezample, rats and mice, and hamsters and

guinea pigs, and agricultural livestack.

Exampler for agricultweal livestock are cattle, sheep, goats, horses, pigs, donkeys, camels,
buffaloas, rabhits, fir animals such as mink; pouliry, like chickens, turkeys, ducks, geese; and

other agricultural lifestock like honeybee.

By controlling animtal parasites it is understood to combat the parasites or to prevent infestation
through paracites. By eambating animal parasites it is understood (o reduce the absolute number of

parasites on or in the host animal.

The compounds or composition according to the invention can be administered in a known manner
[ p 3
and in an appropriate preparation form. Preference is given to enteral, parenteral, or external

adiniinistration.

Generally, when used for the treatment of animals the active conpaunds of formula (I) can be
applied direetly. Preferably they are applied as pharmaceutical compesitions which may contain

pharmiaceutically acceptable excipients and/or auxiliaries which are known in the art.

In the veterinary field and in animal keeping, the active compounds are applizd (= administered) in
the koown manner by enteral adminiztration in the forin of, for example, tablets, capsules, drinks,
drenches, graaules, pastes, boluses, the [eed-through method, auppositories; by parenteral
administration, such as, for example, by injections (intramuscular, subontaneous, intravenous,
intraperttoneal and the like), implanis, by nasal application, by demal application in the form of,
for example, bathing or dipping, spraying, pouring-on and spatting-on, washing, dusting, and with
the xid of active-compound-comprising shaped articles zuch as collars, ear tags, tail tags, limb
bands, halters, marking devizes and the like. The active compounds may be formulatad az shampon
or as snitable formulations usable in aerosols, unpressurized sprays, for example pump sprays and

atomizer sprays.

In general, the invention may be carried out in a manner fit to the form of application ar
administering. Suitable forms include acrosols, unpressurized sprays, for example pump sprays and
alomizer sprays, automatic misting devices, foggers, frams, gels, vaporizer products with vaporizer

platelets made of cellulose or polymer, liquid vaporizars, gel and membrane vaporizers, propellar-

3
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driven vaporizers, vaporization systems which do not consume energy (passive vaporization
Yy 2

systems).

Moreover, the compounds and compositions according to the invention can be applied by way of
intrarmuzenlar, subcutaneous, intravenous, intraperitoneal injections, implants, or nasal application;
by dermal application in the form of, for example, bathing or dipping, apraying, pouring-on and
spotting-on, washing, dusting, and with the aid of active-compound-comprizing shaped articles
such as collars, ear tags, tail tags, limb bands, haliers, marking devices and the like. The
preparation forms for administering the compoureds and compacitionz according to the invention
enterally can be tablets, capsules, drinks, drenches, granules, pastes, baluces, fezd-thraugh method,

and suppositories.

I particular, the compounds and compasitions acearding to the invention can be formulatzd into
usual preparation forms. For the varous ways of administration, examples of the preparation forms
inzlude solutions, emulsions, weilable powders, dry flowables, suzpensions, dusts, foams, pastes,
tablets, grenules, aerosols, active compound infiltcated-natural and  synthetic  products,
microcapsules, preparations with a combustor (for example, funigating and sinoking cartridges,
cans and coils), ULV (cold mizts and warm mists). Preference i3 given to powders, emulsions,
flowables, homogenesus solutions, emulsion concentrate formulations, WP and suspensions, or
suspension concentrate formulations. Particularly preferred are methods of application, like pour-

cng, spol-ons, sprays, ear-tags and dips with the formulations mentioned herein.

Each of theze formulations may be prepared by a kInown mamner per se. Usually the compeound or
composition according to the aventon is mmixed with developers, such as liquid dilvents or
carriers, liquid gas diluents or carriers, zolid diluents or cartiers, and optionally with surfactants,
such as anionic, kationic and non-ionic surfactaniz, such as dioctyl sodivin sulfocuccinate andfor
dispersants. Additionally to said developers and the opticnally present surfactant and/or dispersant
other auxiliary ingredients, like emulsifiers, foara former or anti-foaming agents, such as
simethicone, preservatives, binders and/or colorants can be prezent in the formulation. The
fonnulation of the active compound or compodition preferably comprises a developer, an

emulsifiers and/or dispersants and/or foam formers.

Examples of liquid diluents or cariers include, bat are not limited to, aromatic hydracarbons, zuch
a3 xylene, toluene and allylnaphthalene, chlorinated aromatic or aliphatic hydrecarbons, such as
chlorobenzenes, ethylene chlorides and methylene cldorides, aliphatic hydrocarbons, such as
cyclohexans, paraffing, such a: mineral oil fraztions, alcohols, such az for example, benzyl

aleohel, isopropancl, ethanol, butanol, glycol and ethers and esters thereof, ketones, such as
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acetone, methyl ethyl ketone, methyl isabutyl ketone and cyclohexanone, strong polar solvents,
such a3 dimethylfermamide and dimethylsulfoxide, cyclic carbonates, such az ethylene carbonate,
propylene carbonate, pyrrolidones, such as H-octylpyrrolidone, N- methylpyrrolidone, ethers, such
as diethylene glyeol monomethylether and diethylene glycol monapropylether, lactones, such as

butyrolacton, and water.

Examples of ligquid gas diluents or carriers include, but are not limited to, those which are in a
gasesus state at room pressure and liguid under increased pressure, like for example acrozals

propellants, such az fron, propane, nitrogen gas, carbon dioxide, and halogenated hydrocarbons.

Examples of solid dilueats cr carrier include, but are not limited to, ground natural minerals, such
az kaolins, clays, talc, chalk, quarlz, atlapulgite, moottioillonite or diatemacenus carth, and

ground synthetic minsrals, such az highly dispersed zilicic acid, alumina and silicate.

Examples of solid carriers for granules include, but are not limited to, crushed and fractionated
rocks, like for example, calcite, marble, pumice, sepiolite and dolomite, synthetic granules of
inorganic o organic powders, organic materials, like for example, sawdust, coconut shells, maize

cobs and tobacco stalks.

Examples of enulsifiers and/or foam formers include, but are not limited to, nonionic and anionic
emulzifiers, like for example, polyoxyethylene faity acid esters, polyoxyethylens fatty acid aleolol
ethers, such as for example, alkylaryl polyslycol ether, alkyl sulfonates, alkyl sulfates and aryl

culfonatez and albumin hydrolyszates.

Examples of active-compowads comprising shaped articles, such as for example collars include tut
are not limited o poly vinyl chloride, polysmide, polyamide g, polyamide-g,q, potyolefines such as
high dencitiy polyethylene (HDPE), polyethylene, palypropylene and ethylene projpylene diene
monomer (EPDM).

Examples of dispersants include, but are not limited to, lignin sulfite waste liquor and

methylcellulose.

Binders are uzed in preparations, like for example, powders, granulez and emulzifiable
concentrates. Examples of binders include, but are nat limited to, starches, sugars, cellulaze, or
modified cellulase such az carboxymethyleeluloze, hydroxypropyl cellulase, lactoze, or sugar
aleohals like xylital, scrbital or maltital, natural or synihetic polymers, such as, gum arabicum,

vanthane, palyvinyl aleohal and palyvinyl acetate.

3G
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Examplze of the colorant include, bt are not limited to, inorganic pigments, such az iron oxide,
titanium oxide and Pruszian blue, organic colorants such as Alizarin colorants, azo colorants or
metal phthalocyanine colorants, and further, trace mtrients such as saltz of iron, manganese,

horon, copper, cobalt, molybdenum or zinc.

The formulation may coniain the compound according to the invention from 0.1 10 9595 by weight
of the total preparation, preferably from 0.5 o 90%5 by weight, most preferred from 0.8 (o 70 % by

weight.
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NMR data

TH-WMF. (CDCI3) o 2.36 (6H, 5, 7.36 (2H, bz), 7.46-7.95 (IH, m), 7.96 (1H, bs),
8.27 (1H, bs)

I-1-155

TH-NME (CDCI3) o0 193-1.94 (3H, ), 2.34 (6H, 5), 3.93-3.99 (1H, m), 7.00-7.03
(1M, my, 7.35 (2H, ), 7.44-7.47 (2H, m), 7.69-7.72 (3H, m), 3.26 (1H, 5).

I-1-156

TH-HME (CDCL3) 6 1.68-1.73 (4H, m), 2.28 (6H, =), 2.41-2.43 (4H, my, 7.22 (2H, 5),
7.40 (1H, v), 7.67-7 71 (2H, 1), 7.97-5 00 2H, m), .22 (1H, 5).

I-1-137

TH-WMER (acetone-dé) & 1.16-1.21 (AH, ), 1.64-1.74 (4H, m), 2.358-2.46 (SH, m),
2.75-2.81 (AH, m), 6.04-6.035 (1H, m), 7.41-7.44 (3H, m), 7.65-7.70 (1, m), 7.94-7.97
(1H, m), 8.30-8.30 (1H, m), 9.19-9.22 (1H, m).

I-1-158

TH-MMP. (CDC2) & 1.21-1.25 (2H, m), 222 (2H, 2), 2.66-2.68 (2H, m), 7.06 (1H, d).
7.30-7.51 (6, m), 7.68-7.50 (5H, m), 3.25 (2H, 5).

I-1-159

ITHIIMR (CDCI2) 6: 1.22 (dH, O, 1.83-1.87 (3H, any, 2.17 (3H, £). 2.235 (3H, 3), 2.69-
271 (2H, m), 6.57-6.60 (1H, n), 7.37 QH, 53, 7.49-7.531 (1H, m), 7.5 (11, 5), 7.69-
7.71 (3H, m), 8.23 (1H, s).

[-1-160

TH-HMR (CDCI12) 5: 1.20-1.24 (GH, m), 1.62-1.96 (6H, ), 2.30 (3H, 5), 2.67 (2H, q),
5.73-5.73 (JH, m). 7.38-7.41 (3H, m), 7.69-7.72 (3H, m), £.03 (1H, 3), &.26 (1H, g).

I-1-161

TH-MP. (CDCI3) 5: 1.24-1.27 (3H, m), 2.31 (3H, br 5), 2.635-2.68 (2H, m), 6.31 (III
d), 7.34-7.38 (3H, m), 7.63-7.67 (1H, ), 7.74-7.78 (1H, ny), 8.00-3.03 (1H, m), 3.14-
8.19 (1H, m), 3.40-8.43 (1H, m).

I-1-162

1H-HMP (CDCI3) & 0.89-0001 (2H, my), 11112 (2H, m), 1.22 (3H, 1), 2.34 (3H, 5),
2.62-2.70 (2H, ), 7.36 (2H, 53, 7.47-7.49 (I, m), 7.62-7.6% (4H, m), .20 (1H, 3).

I1-1-183

TH-NME (CDCI3) 5: 1.17 (QH, G, 2.16 (3H, &), 2.27 (3H, 2 ;, 265 (2H, q), 302743
(OH, m1), 7.64-7.66 (1H, m), 7.76-7.7% (111, m), 7.93 (1, 3), 5.00 (1H, 53, 3.24 (1, 3).

I-1-164

1H-IIMR. (acctone-de) & 1.41-1.44 (3H, m), 1.55-1.55 3H, m), 2.01 (EH, 3), ¢.19-
6.22 (1H, m), 7.07-7.10 (3H, m), 7.36-7.3& (111, m), 7.61-7.64 (1H, m}, 7.96-7.97 (1H,
m), &.77 (1H, s), 8.87 (1H, 5).

I-1-163

1H-IMR (CDCI3) & 1.56-1.88 (3H, my, 1.99-1.99 (3H, m, 2.36 (3H, h.; 2.72{3H, q),
Q626,65 (1H, m), 7.31-7.32 (AH, m), 7.38 (2H, =3, 7.72-7.82 (3H, m), 3.32-5.52 (1H,
m).

I-1-166

1H-1MP. (t"[u"l?) G Lo9-L 11 GH, m), 121-0.24 (3H, m), 1.97 (3H, d), 2.24-2.26
OH, ), 2.35 (3H, s), 2.69.2.71 (2H, m), 6.45-6.49 (1H. n), 7.40-7.62 (7H, m), £.23
(lH s).

I-1-167

TH-WME (CDOE3) 5 1.20-1.25 (3H, m), 1.64-1.74 (4H, m), 2.24-2.26 (2H, m), 2.35-
2.37 (2H, m), 2.70 (2H, q), 6.50 (1H, 2), 7.36 (2H, 5), 7.47-7.49 (1H, m), 7.57 (1H. 2),
7.71 (3H, dd), 8.23 (1H, s).

I-1-16&

TH-HME. (CDCI3) 5: 1.22 (3H, 1), 2.06-2.05 (2H, m), 2.34 (3H, &), 2.36-2.35 (2H, m),
267271 (4H, m), 6.72 (1H, 5), 7.26 (2H, £). 7.49-7.52 (2H, )y, 7.67-7.76 (3H, n),
8.24 (1H, s).

<Y
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No. NMR data
11-169 TH-WME (CDeC130 &0 109 O, 6, 199 (2H, 5), 2.17-2.27 Q2H, m), 2 31(’611, 2}, .-
6.47 (1H, m), 7.35 (2H, &), 7.47 (1H, t), 7.67-7.70 (3H, o), 7.75 (1H, =), 3.24 (1H, 3).
11-170 1H-NME. (CDCI3) &: Loo-1.74 (4H, 1), 2.25-2.37 (dH, m), 6.75-0.32 (1H, my, 7.35
{2H, 3), 7.47-7.50 (1H, 1), 7.37 (1H, 2), 7.65-7.70 (2H. m), 7.79 (1H, 3), 8.25(1H, s).
L1171 TH-NMR (CDCI3) &: 1.81-1.33 (3H, m), 1.94 (3H, 3), 6.536-6.533 (1H, m), 7.44 (1H, (),
7.70-7.80 (3H, m), 3.09 (2H, 5), 8.22-9.22 (1H, m), .29 (1H, 5).
TH-NMPE. (acetone-dd) 5: 1.83-1.91 (3H, ), 2.03-2.04 (3, i), 8.56-0.38 (111, m),
I-1-172 7.43-7.50 {1H, m), 7.78-7.50 (1H, m), 3.01-3.02 (1H, w), 3.27-3.23 (2H, ny, 3.3 (1H,
d), 9.15 (1H, s), 9.73 (1H, s).
11-173 lH-TIMI' (CIDNCI) 50 7.20-7.30 (M, m), 7.49-7.54 (QH, m), 7.79-7.92 (O, m), S.11-
&.14 3H, m), 8.31-8.34 2H, m), 3.63-3.70 (1H, m).
1-174 1H-MME. (CD("]T; 0: 7.20-7.28 1"‘-[1 ), 7.45-7.35 CH, ), 7.76-7.92 (3H, u), 5.10-
3.13 (1H, m), 5.32-3.32 (2H, m), $.63-5.71 (1H, m).
L1-175 TH-NMR (aceione-da) &: 6.89-6.92 (2H, m), 7.20-7.57 (7H, m), §.21-8.29 (2H, m),
9.45-9.48 (14, m).
L1-176 1H-1TMP. (CD!"]% -S 7.47-7.59 (2H, my, 7.73-7.50 (1H, ), 7.96-7.99 (2H, m), &.03-
312 QH, ), £.18-83.27 (3H, m), %.58-5.92 (1H, m).
11-177 TH-MMP. (acetone-de) &: 1.57-2.66 (6H, m), 6.69-0.70 (1H, m), 7.42-.32 (6H, m),
9.12 (1H, s), 9.69 (1H, s).
1-178 1H-ITME (CDLIS 1 7.19-7.37 (2H, ), 7.32-7.60 (2H, m), 7.80-7.91 (4H, m), 3.12-
5.17 (2H, i), £.33-8.2 SUII m), $.61-5.66 (1H, m).
1-1-188 1H-IMME. (CDCL3) &0 1.23 (3H, 1), 2.30 (3H, 53, 2.71 (2H, q), 7.1 {1H, 0, 7.27-7.44
o (4H, m), 7.51-7.61 QH, m), 7.69-7 77 (2H, m), 7.54 (11, d), 8.20 (1H, 3).
4 TH-HME (CDC12) 5: 1.23 (3H, 1), 2.32 (A, 5), 2.63 (OH, q), 7.12-7.26 (1H, m), 7.34
I-1-139 (1M, (), 7.45 (2H, 5), 7.50-7.62 (3H, m), 7.73 (1H, d), 7.57 (1H, d), $.15-2.21 (1H, m),
$.33 (1M, 3), $.63 (1M, d).
11206 TH-HME (DMSO-de) a: 7.33-7.63 (3H, m), 7.82 (1H, d), 8.01-3.07 3, nn), 5.29
AR (2H, 5), 8.35 (1H, 5), 10.53 (1H, 3), 10.59 (1H, 3).
L-1-20% TH-MME (DMSO-d6)y &0 7.50-7.60 (2H, m), 7.2 (1H, d), 7.97 (1H, d), $.32-2.24 (H,
mieel m). 5.41 (1H, dy, 10.62 (1H, 5), 10.30 (1H, s).
L1209 TH-NMR (CI}CU3) o: 745 (UH, ddy, 7.55 (1H, 1), 7.78 (1H, &), 7.96 (1H, d), 5.02 (1H,
wheett g), 3.0% (2H, z) 8.22 (1H, ), $.32 (2H, d), §.75 (1H, d), 9.14 {1H, 3).
11-276 TH-HMR (CD}C13) & 2.25 (6H, 3), 2.539 2H, (, J=0.6Hz), 3.67 (2H, i, I=0.60Hz), 7.23-
2701 7,54 (SH, m), 7.63-7.77 (2H, m), 5.17 (1H, bs)
L1211 TH-NMR (DMS0-16) &: 7.55-7.64 (3H, m), 7.33 (1H, dj, 5.09-9.02 (3H, m), 3.20
o {2H, 5), 8.37 (1H, 5), 10.54 (11, 5), 10.60 (1H, 3).
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No. NMR data

127 TH-NME (CDCI3) o 2.35 (6H, 51, 4.85 (2H, =), 7.16 (1H, bg), 7.35 (2H, b3, 746
7.69 (41, m), 5.05 (1H, bs)

128 TH-NME (CDCI3) o 1.33 (2H, (), 2.35 (6H, 5), 4.25 (2, q), 6.75 (11, bz), 7.35 (2H,
bs), 7.41-7.64 (4H, m), 3.02 (11, bs)

129 TH-WME (CDCI3) &0 1.32 (6H, 6, 2.35 (6H, 3), 5.04 (1H, s¢p), n.03 (1H, bs), 7.27-
7.65 (6H, m), 8.03 (1H, bs)

12-10 TH-NMR (CDC13) 0:2.32 (6H, 5), 4,37 (2H, o, 7.10 (1H, ba), 7.35 (2H, bs), 7.42-7.69
(4H, m), 8.00 (1H, bs)

1211 1H-EMR (CDCI3) &: 4.534 (2H, &), 7.33-7.41 (1H, ), 7.43-7.50 (1H, m), 7.71-7.73

: (2H, m), £.04-8.08 (4H, m).

The present invention will be further described in the following examples. However. these

examples are not intended to limit the scope of the present application.

€
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Example No. 1

Boophilus microplus - test (injection)

Solvent: dimethyl sulfoxide
Ta praduce a suitable preparation of active compound, 10 mg of active componnd are dizzalved in

0.5 ml solvent, and the concentrate is diluted with water 1o the desired concentration.

Five adult engorged female ticks (Boophiluz micreplus)y are injected with compound solution into
the abdomen. Ticks are transferred into replica plates and incubated in a climate chamber for a

period of time. Eaz depasition of fertile egazs is monitored.
o QO

Afier the specified perind of time, moriality in % is determined. 100 % means that all eggs are

infertile; 0 % means that all eggs are fertile.
] £

In this test for example, the following compounds fom the preparation exanples showed good

activity of > 80 % at application rate of 20 pg/animal:

Example number 1-1-5, I-1-6, 1-1-7, 1-1-15, I-1-20, 1-1-24,1-1-29 1-1-20, I-1-32, 1-1-35, I-1-36, I-
1-39, I-1-40, 1-1-41, 1-1-42, I-1-43, I-1-44, I-1-43, [-1-48, 1-1-49, 1-1-31,1-1-32, I-1-34, I-1-55,
I-1-56, I-1-37, I-1-3§, I-1-59, I-1-60, I-1-61, I-1-62, I-1-63, I-1-64, I-1-66, I-1-72, I-1-75, 1-1-77,
I-1-55, 1-1-124, [-1-139,1-1-149, I-1-150, I-1-151, I-1-154, 1-1-155, I-1-136, I-1-157, 1-1-15%, I-
1159, 11-160, I-1-181, I-1-162, [-1-163, I-1-164, I-1-163, 1-1-166, I-1-1a7, I-1-153, 1-1-169, I-1-
170, I-1-171, 1-1-173, I-1-174, 1-1-175, 1-1-176, 1-1-177, I-1-178, I-1-179, I-1-180, I-1-181, I-1-
182, I-1-183) 1-1-184, 1-1-185, I-1-1%6, 1-1-137, I-1-138, I-1-189, I-1-190, I-1-191, 1-1-192,
1-1-193, 1-1-194, [-1-195, I-1-196, 1-1-197, 1-1-19%, I-1-199, [-1-200, I-1-201, I-1-202, I-1-
203, 1-1-204, 1-1-205, I-1-20n, [-1-207, 1-1-208, I-1-209, 1-1-210, 1-1-211, I-1-212,1-1-213, I-
1-214,1-1-215, I-1-216, I-1-217,1-1-218, I-1-219, 1-1-221, I-1-222, 1-1-223, I-1-224, [-1-225, I-1-
226, I-1-227, I-1-228, 1-1-229, 1-1-230, 1-1-231, 1-1-233, 1-1-234, I-1-235, I-1-234, I-1-237, [- 1-238,
1-1-239, 1-1-240, 1-1-241, [-1-242, [-1-243, 1-1-244, I-1-245, I-1-246, 1-1-247, I-1-245, 1-1-249, I-1-
250, I-1-221, 1-1-252, 1-1-232, 1-1-254, 1-1-233, [-1-256, 1-1-257, 1-1-238 1-1-259, [-1-260, I-1-261,
I-1-262, 1-1-263, 1-1-264, 1-1-263, 1-1-266, [-1-267, I-1-263, 1-1-269, I-1-270, 1-1-271, I-1-272, I-1-
273, 1-1-274, [-1-273, 1-1-276, 1-1-277, 1-1-278, 1-1-279, I-1-230, I-1-281, I-1-222, I-1-283, 1-1-234,
1-1-283, 1-1-234, 1-1-287, [-1-288,  1-1-289, [-1-290, I-1-201, 1-1-292, }-1-293, 1-1-294, 1-1.225, I-
1206, 1-1-297, 1-1-29, 1-1-299, 1-1-300, I-1-301, I-1-302, 1-1-303, 1-1-304, I-1-3035, 1-1-30n, 1-1-
107, [-1-208, 1-1-309, I-1-310, I-1-3 {1, I-1-312, I-1-313, [-1-314, [-2-1, J-2-2, 1-2-3 I- 24, [-2-5, 1-2-
6,1-2-7,1-2-8,1-2-17,1-2-18
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Example No. 2

Ctenocephalides felis - test (CTECFE)
Solvent: dimethyl sulfoxide

To praduce a suitable preparation of active compound, 10 mg of active compound are dissolved in

0.5 ml solvent, and the concentrate 15 diluted with cattle blood to the desired concentration.

Approxinately 10 to 15 adult wafed (Ctenacepahlides felis) are placed in flea chambers. The blood
chamiber, sealed with parafilm on (he bottor are filled with caitle blaod supplied with compound
solution and placed on top of the flea chamber, so that the fleas are able (o suck the blaad, The

blaod chamber iz heated to 37 °C whereas the flee chamber is kept al room temperature.

Afier the specified period of time, martality in 26 is determined. 100 %% means that all the fleas

have been Lilled; 0 % meanz that none of the fleas have been killed.

In thiz test for example, the following compound: from the preparation examples chowed good

activity of = 80 % at applicaticon rate of 100ppm:

Example number I-1-5, 1-1-6, 1-1-7, 1-1-30, I-1-32, I-1-35, I-1-36, I-1-40, 1-1-12, I-1-16, I-1-49,1-
1-51, 1-1-52, 1-1-54, 1-1-35, I-1-36, I-1-37, [-1-39, I-1-61, I-1-62, I-1-63, I-1-66, 1-1-72, I-1-75, I-1-
S5, F1-134,  T-1-139, T-1-149, 1-1-150, [-1-151, 1-1-153, I-1-156, 1-1-139, I-1-162, -1-164, I-1-
165, [-1-166, 1-1-167, I-1-168, I-1-169, 1-1-170, 1-1-171, 1-1-173, I-1-174, -1-175, 1-1-176, 1-1-177,
[1-178, I-1-180, L-1-151, I-1-182, I-1-183, I-1-134, I-1-183, I-1-156, I-1-137, I-1-183, I-1-
129, I-1-191, I-1-192, I-1-193, I-1-194, I-1-195, 1-1-196, I-1-197, T-1-19%, 1-1-199, L-1-200, I-
1201, -1-203, 1-1-204, 1-1-206, 1-1-207, 1-1-208, 1-1-209, I-1-210, 1-1-211, I-1-212, 1-1-213,
I-1-214, 11217, F1-218, 112219, 1-1-220, 1-1-221, 1-1-222, 1-1-223, 1-1-224, 1-1-226, 1-1-227, I-1-
229, [-1-230, 1-1-231, 1-1-233, [-1-234, 1-1-233, 1-1-238, T-1-241, T-1-242, 1-1-243, 1-1-2:4, T-1-245,
-1-246, 1-1-347, 1-1-248, 1-1-249, 1-1-250, 1-1-251, 1-1-252, 1-1-233, 1-1-234, 11245, 1-1-236, [-1-
137, 1-1-233 1-1255, 1-1-260, I-1-261, 1-1-262, 1-1-263, I-1-264, I-1-263, [-1-266, 1-1-267, 1-1-269,
I-1-271, 1-1-274, 1-1-275, I-1-376, 1-1-277, 1-1-278, 1-1-27, -1-230, 1-1-281, 1-1-282, 1-1-283, I-1-
284, 11287, 1-1-288, 1-1-289, [-1-202, 1.1-203, [-1-295, 1-1-296, [-1-297, 1-1-29, 1-1-299, L1
300, I-1-301, 1-1-302, 1-1-304, [-1-306, 1-1-307, 1-1-308, 1-1-309, 1-1-310, I-1-311, 1-1-312, 1-1-313,
I-1-314, I-2-1, 1-2-2, 1-2-4, 1-2-5, 1-2-6, 1-2-7, 1-2-2
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Example No. 3
Lucillia cuprina - test
Solvent: dimethy! sulfoxide

Tao produce a suitable preparation of active compound, 10 mg of active compound are dissolved in

0.5 ml solvent, and the concentrate i3 diluted with water (o the desired concentration.

Approximately 20 <30 (Lvcilia cupring larvae) ave transferred into a test tube containing  lem?® of

minced horse meat and 0.5 ml aqueous dilution of test compound.

After the specified periad of time, morlality in % iz determined. 100 %5 means that all the larvae

have bezn Lilled; 0 %6 means that none of the larvae have been killed.

In thiz test for example, the ollowing compounds from the preparation examples showed good

activity of > 20 24 at application rate of 100ppim:

Example number 1-1-5, I-1-6, I-1-7, I-1-15, 1-1-24, 1-1-29, 1-1-30, 1-1-32, I-1-335, I-1-36, I-1-39,1-1-
40, 141, 1-1-42, I-1-43, 144, 1-1-45, I-1da, 1-1-49, 1-1-531, 1-1-32, [-1-34, I-1-53, I-1-3q, I-
1-37, I-1-38, I-1-39, I-1-60, I-1-61,1-1-62, I-1-02, I-1-64, I-1-66, I-1-72, 1-1-75, 1-1-77, I-1-82, I-
1-134, 1-1-139,1-1-149 1-1-130, I-1-151, [-1-134, I-1-133, I-1-136, I-1-139, [-1-160, I-1-164, I-1-
163, I-1-164, 1-1-167, I-1-164, I-1-170, I-1-171, I-1-173, I-1-174, I-1-175, I-1-176, I-1-177, 1-1-173,
I-1-179, I-1-180, L-1-181, I-1-1%2, I-1-1%3, I-1-184, I-1-183, I-1-184, I-1-187, 1-1-133, I-1-
1849, I-1-190, I-1-191, I-1-192, 1-1-193, I-1-194, I-]1-195, I-f-196, I-1-197, I-1-193, I-1-199,
I-1-200, 1-1-204, 1-1-208, I-1-207, 1-1-20%, L.1-209, [-1-210, 1-1-211, I-1-213, I-1-214, 1-1-215,
I-1-216,1-1-218, 1-1-219,1-1-220, 1-1-221, I-1-222 1-1-223, 1-1-224, 1-1-225, |-1-226, I-1-227, I-1-
220, 1-1-230, I-1-231, I-1-232, 1-1-233, [-}-234, 1-1-235, 1-1-237, 1-1-23§, 1-1-239, 1-1-240, I-1-
241, I-1-242, 1-1-243, 1-1-244, I-1-245, 1-1-246, 1-1-247, I-1-248, [-1-249, I-1-250, 1-1-251, 1-1.252,
I-1-235, 1-1-230, I-1-237, I-1-238 I-1-239, I-1-260, [-1-261, I-1-262, I-1-263, I-1-264, I-1-265, I-1-
2665, 1-1.267, [-1-268, I-1-269, 1-1-270, 1-1-271, 1-1-272, 1-1-273, 1-1-274, I-1-275, 1-1-270, 1-1-277,
I-1-278, I-1-279, 1-1-280, I-1-241, I-1-232, 1-1-233, 1-1-234, I-1-285, I-1-236, 1-1-287, 1-1-238, I-1-
289, [-1-201, [-1-202, I-1-293, [-1-294, 11205 1-1-296, 1-1-297, 1-1-298, 1-1-299, 1-1-3060), I-1-301,
1-1-302, [-1-303, 1-1-304, I-1-306, I-1-308, 1-1-309, F-1-310, I-1-311, I-1-312, I-1-313, I-1-314, I-2-

1,1-2-2,1-2-3, 1-2-4, I-2-5, I-2-4, -2-7, -2-8
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Example No. 4
Musca domestica - test

Solvent: dimethyl] sulfoxide

T produce a suitable preparation of active compouand, 10 mg of active compound are diszolved in

0.5 il zolvent, and the concentrate i3 diluted with water Lo the desirzd concentration.

Prior to the azzay, a piece or kitchen sponge iz zoaked with a mixtwre of cugar and corapound
solution and placed into a container. 10 adults (Ausca domestica) are placed into the container and

closed witlh a perforated lid.

After the specified period of time, mortality in %6 is Jetermined. 100 % means that all the flies

have been Eilled; 0 %6 means that none of the flies have been killed.

In this test for example, the following compounds from the preparation examples showed good

activity of > 80 % at application rate of 100ppm:

Example number I-1-5, I-1-4, I-1-7, I-1-32, I-1-44, [-1-32, I-1-54, [-1-62, I-1-83, I-1-72,I-1-75,
1-1-139, I-1-173, 1-1-174, 1-1-173, I-1-176, I-1-177, I-1-178, I-1-18&5, I-1-19], 1-1-193, I-1-194, I-
1-195, 1-1-196, 1-1-197, 1-1-199, 1-1-202, -1-209, 1-1-.210, 1-1.222, 1-1-229, 1-1-23% 1-1-243,I-
1244, 1-1-245, 1-1-2d6, 1-1.247, 1-1-2335, 1-1-2355, 1-1-260, I-1-261, I-1-262, I-1-263, I-1-264, I-1-
263, I-1-266, 1-1-267, 1-1-269, 1-1-271, [-1-274, I-1-273, 1-1-277, I-1-278, 1-1-279, I-1-230, I-1-2&1,
I-1-2372, 1-1-283, 1-1-234, I-1-285, 1-1-28%, 1-1-280, 1-1-282, 1-1-300, 1-1-302, I-1-304, I-1-308, I-

1-200, I-1-310, 1-1-311, 1-1-312, 1-1-313, [1-314, I-2-1, 1-2-2, [-2-3, [-24, [-2-6, [-2-7

63
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Boophilus microplus (dip)
Salvent: dimethyl sulfoxide

To produce a suitable preparation of active compound, 10 mg of active compound are dissalved in

0.5 md solvent, and the conceintrate 15 diluted with water to (he desired concentration.

Eight to ten adult engorged female Boophilus microplus ticks are placed in perforated plastic
beaker: and immersed in aqueous componnd solution for one minute. Ticks are transferred o a
filter paper in a plastic tray and incubated in a climate chamber for a period of time. Egg

deposition of fertile eggs is monitored..

After the specified periad of time, moriality in % is detenmined. 100 %4 meanz that all eggs are

infertilz; 0 % means that all eggs are fertile.

In thiz test for example, the fallowing compounds from the preparation examples showed good

activity of = 80 %% at application rate of 100 ppma:

Example Ho. F1-5, 1-1-6, I-2-34, I-1-192, 1-1-194, [-1-193, [-1-238, 1-1-243, 1-1-246, 1-1-260, 1-1-
274, 1-1-275, 1-1-278, 1-1-280, I-1-281, I-1-282, I-1-253
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Example No. 6

Amblyomma hebraeum - test (AMBYHE)
Solvent: dimethylsulfoxide

To produce a suitable preparation of aclive compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amount of solvent, and the concentrate is diluted with containing solvent o

the desired concentration.

Nymphs of the tick _mblyamnia hebracum are placed in perforated plastic beakers and immersed
in aquecus compound zalution for one minute. Ticks are transfenred o a filter paper ina Petrt dish

and incubated in a climate chamber for 42 days.

Afier the specified periad of time, mortality in % is determuned. 100 % means that all the ticks

have beei killed; 0 % meang that none of the ticks have been killed.

In this iest for example, the fllowing compounds from the preparation examples showed goad

activity of > 80 % at application rate of 100 ppo:
Example Mo. -1-5, I-1-280, I-1-281, [-1-282

When not mentioned otherwise the tested compounds or compositions were administered in a

suitahle formulation.



A

WO 2009/080203 PCT/EP2008/010418

-63 -
Patent claims
1. Aminobenzamide derivative of formula (1), or a 3alt thereof

1
R‘\Ni
A,

R?
|
N
~ A()\"/ W
2

B )

Q

wzB

>

wherein
2 A3 4 . ~ e
Al AL AYand A cach represent independent from each other C-X, 1 or W=,
X represents independent Grom cach other a hydrogen atom, a halagen atom, a

hydroxy group, a C-C; alkyl geoup or a wrifluaromethyl graup;

B' and B cach represent independent from each other an oxygen atom or a sulfur
atom;
R and ? respectively represent independent from each ather a hydrogen ator, a Cy-

-~ Pa

Cg alkyl group, a - haloalkyl group, a C-Cg alkoxy group, a C-Cy
haloalkoxy group, a C-Cs alkylthio group, a €4-Cg halealkylthio group, a
C1-C¢ alkylearbonyl group, a C)-C haloalkylearbonyl group; or represents
a phenyl group or a benzyl group optionally substituted with at least one
aroup zelected from the group conzisting of ©,-C allyl, C-C; alkoxy, -
C, alkylthia, ©-C alkylsulfiny, C,-Cy alkylsulfonyl, ,-C; halaalkyl, C;-
Cs halealkoxy, C-C; haloalkylthio, ©,-C; haloalkylsulfinyl, C-C
haloallylaulfonyl, nitro, hydroxy, and halogen; or pyridyl, pyrazolyl,
thienyl, furyl, isoxazolyl, thiadiazolyl or pyridylmethyl, pyrazolylmethyl,
thienylinethyl, furyluethyl, isoxazolylmethyl, or  thiadiazolylmethyl
oplionally substituted with at least e group selected from the group
conzisting of C-C; alkyl, C-C; alkoxy, C-Cp alkylthio, C-Cy
alkylsulfinyl, ©,-C; alkylsulfonyl, C-7; haloalkyl, C-C; halaalkoxy, -
C¢ haloalkylthio, C)-C; haloalkylsulfinyl, C,-C; halaalkylsulfomyl, nitro,

hydroxy, and halogen;
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represents L or Y-R®

representing oxygen, suflur, amind, Cy-Cy aminoalkyl; and

representing a Cy-Cy, alkyl group, a Cy-Cg haloalkyl group, a C.-C alkenyl group, a
Z9-C¢ haloalkenyl group, a ©5-Cy allynyl zroup, a Co-C; haloalloynyl group, a Cs-

C8 cyeloalky] group or a C3-C8 halocyeloallyl greup; or

-E-Z4-F7 (wherein By represents a ©4-Cy alkylene group, a Ca-Cy alkenylene group,
a Ci;-Cy alkynylene zroup, a -7y haloalkylene group, a C.-C, haloalkenylene
group or a C5-Cy haloalkynylene group, R7 represents a hydrogen atom, a C-Cy
allyl zroup, a C2-C;; alkenyl zroup, a Cp-C,; alkynyl zroup, a C;-C; halealkyl group,
a C3-C; haloalkenyl group or a ©5-C; haloalkynyl growp, and 7, represents -0-, -S-,
SSO-, -8, S2(=0)-, -O=0)0., AO0(=0)-, NiRe)-, AO=0)HR)- or -

N(Rg)C(=0)-); or

-E:-Ro (Wherein By reprezents a C,-Cy alkylene group, a Co-Cy alkenylene group, a
C5-Cy allynylene group, a Cp-C,y haloalkylene zroup, a C.-C, halaalkenylene group
or a Cy3-Cy haloalkynylene group; and Py reprezents a C3-Cp cyclaalkyl group, a Cs-
Cp halocycloalkyl group, a cyano group, a nitro group, a hydroxy group, a phenyl
group, or a substituted phenyl group hiaving one or more substituents which may be
the same or different and which are zelezcted from a halagen atom, a G- alkyl
group, a ©-C; haloalkyl group, a <4-C; alkoxy group, a ©-C; halaalkoxy group, a
C,-Ce alkylihin group, a C-C; haloalkylthio group, a Cy-Cy allyloulfinyl group, a
- haloallylsulfingl  geoup, a Cp-Cy  alkylaulfonyl  group, a G-Co
haloalkylsulfonyl gronp, a cyans group, a nitra group, a hydrozy group, a Ci-Cy
alkylcarbonyl group, a C)-Cy haloalkylearbonyl group, a C,-Cy alkylearbonyloxy
geoup and a -2y alkoxycarbonyl group, or a pyridyl group, or a substiluted
pyridyl group having one or more substituents which are selected from a halogen
atom, a C;-Cy haloalky] group and a C)-C; halealkoxy group, a thienyl group or a

tetrahydrafuran group);
represents a phenyl group; or

a heterocyclyl group; or

H
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hydrogen, a €,-C,, alkyl group, a C.-C;; alkenyl group, a Cy-Cy allymyl group, a Cs-
Cg cyclwalkyl aroup, a ©5-C; cycloalkenyl grovp, a Cy-C; aldelyd group, a &-C;
iminnaldezhyd group, a C-C; alkoxyiminsaldehyd group, a C-C; all:co:yinﬂnd-C;-
Ce-alkyl group,, a ©-Cy alkoxy group, a C-C alkylthin group, a G0y

haloallzylthio group, a C)-C; alkylsulfinyl group, and a C,-C; alkylsulfonyl group;

wherein the above-mentioned residues are each optionally subatituted with a halogen atom,

o~

a C-Cy allyl group, a <4-Cy haloalkyl griup, a ©5-Cy alkenyl grap, a C.-Cy haloalkenyl

'

group, a Ca-Cy alkyayl group, a Co-C, haloalloynyl group, a Ci-C cyclealkyl group, a C.-Cy
halzeyeloalkyl group, a C<C; alkoxy geoup, a ©-Cy halsalkoxy group, a G-y alkylthia
aroup, a C-Cy haloalkylthio group, a -5 alkylsulfinyl group, a ©-C; halaalkylzulfinyl
group, a Cy-C; allylsulfonyl group, a ©)-C5 haloalkylsulfonyl group, a C-C,y alkylaming
group, a di- Cy-C; alkylamino group, a eyano group. a nitro group, a hydroxy group, a Cy-
Cy alkylearbonyl group, a Cy-Cy alkylearbonyloxy group, a C-C; alkoxycarbonyl eromp, an

acetylarnino group, a phenyl group, and a pyridyl group;

w reprezents A phenyl group, or a substitwted phenyl group having one or more
substitents which may be the same or different and which are selecled from a
halogen atom, a Cy-Cy alkyl group, a C-C; halaalkyl group, C-Cy halaallyl Cy-C,
alkoxy group, C-Cy haloalkyl Cy-Cy haloalkoxy group, a ©)-Cy alkoxy gronp, a ©)-
C, haloalkoxy group, a C)-C5 alkylthio group, a C-C; haloalkylthio group, a C,-Cj
alkylsulfinyl group, a C-C; haloalkylsulfinyl zranp, a ©y-C5 alkylaulfony] group, a
C-C; haloalkylsulfmyl zroup, a cyane group, a carbony-Cy-Cy-alkyl goup, a

carbony-Cy-Cy-haloalkyl goup; or a SF; group;

for preventing infection with diceases transmitted through parazites.

Aminobenzamide dedvative of fomaula (I-1), or a salt thereof

F2
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repesents a hydiogen atom, a halogen atom, a hydroxy group, a C-C,; alkyl group

or a triflucromethyl group;

reprezents a hydrogen atom, a Cp-Cy alkyl group a C-Cg haloalkyl group, a C-Cy
alkboxy group, a C-C; haloalkoxy group, a C-C; alkylthio zroup, a C-C
Lalnalkylthio group, a C,-C, alkylearbonyl zroup, a C;-C; halaalkylcarbonyl group
or reprecents phenyl or benzyl opticnally zubstituted with at least one group

clected from the group consisting of C-Cy alkyl, ©,-Cy alkoxy, ©4-C, allylthio,

5]

C1-C¢ alkylaulfinyl, C-C;; alkylsulfonyl, C,-C¢ haloallyl, C,-C,, haloalkoxy, ©-Cq
halaalkylthio, C,<C; halaalkylanlfinyl, C,-C, halualkylsulfonyl, nitrs, hydroxy, and
halogen; or pyridyl, pyrazolyl, thienyl, furyl, isoxazelyl, thiadiazolyl or
pyridylmethyl, pyrazolylmethyl, thienylmethyl, furylmethyl, isoxazolylmethyl, or
thiadiazolylmethyl optionally substitnied with at least one group selected from the
aroup consisting of C)-C; alkyl, C)-C; alkoxy, Ci-C; alkylthio, T-C; alkylsulfinyl,
€2 alkylsulfonyl, C,-C; halaallzyl, Ci-C, haloalkoxy, C)-C; haloallzylthia, C-Cg

halcallzylsulfinyl, C,-C; haloalkylzulfonyl, nitro, hydeoxy, and halogen

F? and F° represents independent from each other a halogen atom, a ©4-Cy alkyl

R4

Pl

group, a C-C, haloalkyl group, a ©,-C, alkoxy group, a C-Cy haloalkoxy
group, C-Cy alkylthio group, a C-Cy haloalkylthic group, a C-Cy
alkylsulfinyl group, a Cy-C; haloalkylaulfinyl graup, a C-Cy alkyloulfonyl

grivup, a C;-Cy halmalkylsulfonyl group or a cyand group;

represents Cy-Cy alkyl group, a Cp-Cy haloalkyl group, €<y halaallyl C)-Cy
alkoxy aroup, C,-C; haloalkyl C-C, haloalkoxy group, a C,-C, alkoxy group, a G-
C4 haloalkoxy group, a €-C; alkylthio group, a C-25 haloalkylthio group, a ©-C,y
alkylsulfinyl group, a C-C; haloallzylaulfinyl group, & C-Cy alkylsulfonyl group, a
1-C;5 haloalkyleulfonyl group or a SF: group;

represents a phenyl zroup, or a cubstituted phenyl group having one or more
substituents which may be the same or Jifferent and which are selected from a
halogen stom, a C;-Cy alkyl group, a €(-C, haloalkyl group, a C4-C,y alkenyl group,
a C--C, haloalkenyl group, a C-Cy allomyl zroup, a C5-C, haloalkynyl group, a Cs-
C;, cycloalkyl group, a Co-2; halocyeloallyl avoup, a ©-Cy alkoxy group, a C)-C;
haloalkoxy zroup, a C)-C; alkylthin group, a C-C; halealkylthio group, a ©)-C3
alkyl-ulfinyl group, a Cp-Cy haloalkylzulfinyl group, a Ci-Cy alkylsulfonyl group, a
C-Cy haloalkylsulfonyl group, a C-Cy alkylamine group, a di- C,-C, alkylamine

group, a cyano group, a nitre gronp, a liydroxy group, a C-Cy alkylcarbanyl group,

13
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a C-Cy alkylcarbenyloxy group, a C-Cy alkoxycarbanyl grovp, an acetylamino
group and a phenyl group; or a pyridyl group; or a pyridyl group having one ar

mare substituentis which may be the same ar different and wlhich are selected from

4]

halogen atom, a C-Cy alkyl group, a ©-Cy halaalkyl group, a C.-Cy alkenyl
group, a C5-Cy haloalkenyl group, a Cp-Cy alkynyl group, & C3-C, haloallynyl
group, a Ca-C; cycloalkyl group, a C-C halacyeloalkyl group, a C-Cy alkoxy
aroup, a C-C; haloalkoxy group, a ©-C; alkylthio group, a ©-Cy haloalkylthia
group, a C;-C; alkylzulfinyt zeoup, a2 C)-C; haloalkylsulfinyl group, a €75
alkylsulfimyl group, a C)-Cs haloalkylaulfonyl group, a C-Cy alkylaming group, a
di- C-C, alkylamine group, a cyano group, a mitrs group, a hydroxy group, a C-C,y
alkylcarbonyl group, a €y-Cy allylcarbonyloxvy group, a C)-Cy alkoxycarbonyl

group, an acetylamino group aind a phenyl group; or

hiydrogen, a Ci-C, alkyl group, a C-C haloalkyl group, a Co-Cy alkenyl group, a
C4-Cy haloalkenyl group, a <4-Cy alkynyl group. a ©5-Cy haloallkynyl group, a Cs-
Cy eycloalkyl group, a Cy-C haloeyelaalkyl group, a Ci-Cy alkaxy group, a ©-Cy
haloalkaxy eroup, a C-C; alkylthio group, a ©-Cs haloalkyltlio group, a Cy-Cs
allylsulfinyl group, a ©,-C3 haloalkylsulfinyl aroup, a Cp-Cy alkyloulfonyd group

and a C,-C; haloalkylsulfonyl group; or

a €-Cy alkyl group, a ©)-C, haloallyl group, a C,-C, alkenyl group, a ©,-C,
halaalkenyl group, a Ca-C, alkynyl e2roup, a C--Cy haloalkynyl group, a C3-Cq
cycloalkyl group, a Cs-C; halacycloalkyl group, a C-C; alkaxy group, a C-Cy
haloalkoxy group, a C-Cs alkylthio group, a C,-Cs haloalkylthio aroup, a C-C;
alkylsulfinyl group, a C-C, haloalkylsulfiny] group, a Ci-Cy alkylsulfenyt group
and a C-Cy halaalkylsulfonyl group, cach cubstituted with phenyl zroup having
one or more substitvents which may be the zame or different and which are
selected from a halogen atam, a C-C, alkyl group, a -, haloalkyl group, a Ca-
Cy alkenyl group, a C:-Cy haloalkenyl group, a Cw-Cy alloymyl group, a G-y
haloalbyuyl zroup, a C-C; cyeloalkyl group, a C;-C;; halacycloalky! group, a Cy-Cs
alkoxy group, a C-Cy haloalkoxy group, a C-Cy alkylthio group, a -Gy
haloalkylthio group, a ©,-Cy alkylzulfing] group, a C-Cy haloalkylzulfiny] group, a
C-Cs alkylsulfonyl group, & Cy-Cy haloalkylsulfonyl group, a €)-Cy alkylaming
group, a di- C-Cy alkylamine group, 2 cyano group, a nitro group, a hydroxy
group, a C,-Cy alkylcarbonyl group, a C)-C, alkylearbonyloxy group, a €)-C,
alkovycarbonyl group, an acetylamine group and a phenyl group; or a pyridyl

group;

4
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for preventing infection with diseases transmitied theough paragites.

Aminobenzamide derivative of formula (I-2), or a zalt thereof

v

\l’

R]

represents a hydrogen atom, a halogen atom, a hydroxy group, a C,-Cy alkyt group

or a trifluoromethyl group;
represents axygen, suflur, aming, C,-C, aminnalkyl;

represents a hydrogen atom, a C)-C; alkyl group, a <-4 haloalkyl group, a C-Cy
alkoxy group, a C-C; haloalkoxy zroup, a C-Cy alkylthie group. a C-Cy
haloalkylthio group, a -y alkylearbenyl group, a Cp-Cy halnalkylearbonyl
groupy; or represents a phenyl group or a benzyl group aptionally substituted with
at least one group selected from the group consisting of C-Cy alkyl, C,-C; alkoxy,
C-Ce alkylihio, C)-Cy alkylaulfinyl, ©,-C; allylsulfonyl, ©-C; haloallkyl, C,-C;
haloalkoxy, C)-C; haloalkylthio, C,-C¢ halaallylaulfinyl, C)-C, haloalkylsulfonyl,
nitro, hydroxy, and halogen; or pyrdyl, pyrazolyl, thienyl, furyl, isoxazolyl,
thiadiazolyl or pyridylimethyl, pyrazolylmethyl, thienylmethyl, furylmethyl,
isoxazolylmethyl, or thiadiazalylmethyl optionally zubstituted with at least one
group selected from the group consisting of Cp-C alkyl, C\-C; alkoxy, C-Cy
alkylthio, C,-C¢ alkylsulfinyl, C;-C; alkylsulfonyl, C-C; haloalkyl, C-C;
haloalkexy, ©)-C; halealkylthio, C,-C; haloalkylsulfinyl, C,-C haloalkylsulfonyl,

nitre, liydroxy, and halogen;

P and P? reprezents independent from each sther a halogen atom, a C-C, alkyl

group, a Cy-C, haloalkyl group, a C-C; alkoxy group, a ©-C; haloalkoxy

group, C)-Ch alkylthio group, a €,-C; haloallylthio group, a C-C
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alkvlzulfinyl group, a C)-Cy haloalkylzulfinyl group, a C-Cy alkylzulfonyl

group, a Cy-C; haloalkylsulfonyl group or a cyano group;

represents -Cy alkyl group, a C-Cy haloalkyl group, C-Cy haloallyl G-,
alkoxy group, C)-Cy halealkyl C-Cy haloalkoxy group, a -0y alkoxy group, a G-
Cy haloalkoxy group, a C,-Cy alkylthio group, a C,-C3 haloalkylthio sroup, a C-Chy
alkylsulfinyl group, a C -7 halwallylsulfinyl group, a Cy-Cy alkyloulfonyl group, a

€1-C;s haloalkylsulfonyl group or & SF; group;

reprezenting a C,-C; alkyl aroup, a Cy-Cy haloalkyl group, a C2-C alkenyl group, a
C2-C haloalkanyl group, a Cs-Cg alkyny] group, a C.-C; halaallynyl group, a Cs-

C8 cycloalkyl group or a C;-C3& halocycloalkyl group; or

-E,-Z,-R7 (wherein B, represents a C,-Cy alkylene group, a C.-C, alkenylene group,
a Cy-Cy alkynylene zroup, a Cy-Cj haloalkylene group, a C,-C, haloalkenylenc
group or a C»-Cy haloallymylene group, I represents a hydrogen atom, a ©-C
alkyl zroup, a Co-Cy alkenyl group, a Cy-C, alkynyl group, a C,-C; halzalioyl group,
a C4-C haloalkenyl gromp or a Cy-C haloallynyl group, and 2, represents -0-, -S-,
SO, -S0n-, SCi=00)-, Cr=00)-, Aa0C(=00)- -Ni{Rg)-, -C(=0N(Re)- or -

N(Rg)C(=0D)-); or

-E;-Ry (wherein E- reprezents a C-Cy allzylene group, a C-~Cy alkenylene group, 2
3Ty alkynylene zroup, a Ci-7y halaallzylene group, a C2-C, haloalkenylene group
or a C3-Cy haloalkynylene group; and Ry represents a Cy-Cg cycloallyl group, a Cs-
Cy halocycloalkyl group, a cyand group, a nitro group, a hydroxy group, a phenyl
group, o a substituted phenyl group having one or more substituents which may be
the same or different and which are selected from a halogen atom, a C,-C; allzyl
zroup, a C-C; haloalkyl group, a C)-C; alkoxy group, a Ci-7; halcalkoxy group, a
21-Cg alkylthio group, a C-Cy halaalkylthio group, & C-C; alkylaulfinyl group, a
-C¢  haloalkyloulfinyl  group, a  ©-C;  alkylsulfonyl  group, a C-C
haloalkylsulfonyl group, a ¢yano group, a nitro group, a hydroxy group, a Ci-Cy
alkylcarbonyl group, a C;-Cy haloalkylearbonyl group, a C)-Cy alkylcarbonyloxy
group and a C,-C, alkoxycarbonyl zroup, or & pyridyl group, or a substituted
pyridyl zroup having one or more substituents which are selected from a haloagen
atom, a C-Cy haloalkyl group and a Cp-C; haloalkoxy group, a thienyl group or a

tetrahydrafiaran group);

for preventing infection with diseases transmited through paracites.
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transoritted through parasites.

Phamaceutical eomposition, compniaing at least e aminobenzamide derivative of
formulaz (D), (I-1) or (I-2), or a salt thereof for preventing infection with diseases

L

5. Uze of the aminobenzamide derivative as Jdefined in any of claims 1 o 3 or of a
compozition as delined in olaim 4 for controlling parazites
. Use of the andncbenzamide derivative as defined in any of claims 1 to 3 for the
preparation of a composition for controlling parasites
7. Use according to claim 6 wherein the parasites are acari
Tsz aceoarding to claim 7 wherein the acari are zelected from the group: Amblysmma
americanum, Dermacentor variabilis, Dermacentor reticulatus, Phipicephaluz canguineus,
Rhipicephalus decoloratus.
parasites.

Aminobenzamide derivative a3 defined in any of claims 1 to 3 for the u

ae

5¢ in eontrolling

13
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DERIVADOS DE AMINOBENZAMIDA COMO AGENTES UTILES PARA EL
CONTROL DE PARASITOS DE ANIMALES

La invencion s refiere a una composicién que comprende al menos un
derivado de aminobenzamida o una sal del mismo para ¢l contral de parasitos
de  animales, composiciones  de  products  farmacéutico  veterinaric que
comprenden al menos un derivado de amincbenzamida o una sal del mismo
para prevenir la infeccién de enfermedades transmitidas a través de parasitos,
su uso para la preparacion de un producto farmacéutico veterinario para el
control de parasitos d= animales, y un procedimiente para prevenir la infeccién
con enfermedadses transmitidas a través de parasitos.

La infestacion d= animalzs, animales domésticos, animales de compafiia
y ganada agricola con parasitos representa un problema. A menudo, los
animales afectados por la plaga se infectan con enfermedades transmitidas a
traveés de parasitos, coma por gemplo la enfermedad de Lyme, una variedad

de enfermedades virales que a vecss resultan fatales o el sistema inmune de

vuslven propensas a otras enfermedades, tales como, por gjemplo, infecciones
bacterianas. Esto da como resultado que tengan que administrarse costosos

meadicamentas y, si los animales tratados son ganado entonces se pone en

3%

peligre la seguridad alimentaria. Ademas, 1a plaga de pardsitos del ganado
agricala a menudoe s acompana de una disminucién del rendimiento en
términos de calidad y cantidad de la carng, leche, huevas, lana o piel
producidos.

En particular, los ectoparasitos y ectoparasitos chupadores de sangre
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que causan miasis son transmisores potenciales de una gran variedad de
patégenos, ademas de los demas efectos secundarios de la infestaciéon
ectoparasitica, como pérdida de sangre, irritacién, inflamacion, infecciones
hacterianas secundarias, infecciones parasitarias secundarias (por gjemplo
miasis) y toxicosis directa (paralisis por garrapatas).

A pesar de la existencia de diversos compuestos que se sabe que
combaten los parasitos de animales, aln existe la necesidad de nusvos
compuestos. Espacialments en e campo de la ganaderia, los ectoparasitos
tratados a menudo estan presentes en grandes cantidades. Junte con
tratamizntos repetidos necesarios para minimizar 2l dafo a los animales
huésped existe un riesgo en constante aumento de que los ectoparasitos
desarrollen resistencia frente a productos farmacéuticos veterinarios existentes.
También existe la necesidad de productos farmacéuticos d=z uso veterinario que
prevengan la plaga de parasitos en animales. Y, también, de compuestos que
puedan prevenir la hematofagia o las lesionss causadas por ectoparasitos vy,
por lo tanto, que puedan reducir adicionalmente el riesgo de contagio de
enfermedades transmitidas por vectores a animales y seres humanos.

A partir de los documentos WO 2005/021422 A, WO 2005/07 3168 A,
WO 200127276 A, WO 2006137205 A, JP 2006/205771, WO 2007/Q017075
A, WOZO0O7/13180 Ay WO 2007/012232 A se conoce que pusden utilizarse
ciertos derivados de aminobznzamida como insscticidas en &l campo de la
agricultura y la horticultura.

Los inventores han descubierto ahora que  ciertos  derivados o
compasicionss de aminohbenzamida que comprendzn al manos un derivado de

aminchenzamida dpticaments active muestran una ex<celznte actividad frente a

Ja
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parasitos de animales y, por lo tanto, pueden usarse como productos
farmacéuticos veterinarios, especialmente para prevenir la infeccién con
enfermedades que se transmiten a través de parasitos de animales.

Primera realizacion

Por o tanto, en una primera realizacién, la invencién se refisre a una
compasicion  farmacéutica que  comprende  al menos un derivado de

aminobenzamida de férmula (1), o una sal del mismao

B M
en la que
Al AL Aty A? cada uno representa independients & uno del otro C-X, N o
N=0;
X representa independiznte 2l uno del otro un atomo de hidrégeno, un

atomo de haldgena, un grupo hidraxi, un grupo alquile C4-Cg o un grupo
triflucrometilo;

B'yB? cada uno reprasenta independiente &l uno del otro un atomo de
oxigeno o un atoma de azufre;

R'yR? raspectivaments representan independiente el uno del otro un
atomo de hidrégeno, un grupo alquile C4-Ce, un grupo Cq-Ceg
haloalquilo, un grupo alcoxi C4-Cg, un grupo haloalzoxi C4-Ce, un
grupo alquiltio C4-Cg, un grupo  haloaljuiltia C4-Ce, un grupao

alquilcarbonile C4-Cg, un grupo haloalquilcarbonile G4-Ce; @
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representa un grupa fenilo o un grupe bencilo opcionalments
sustituido con al menos un grupo selzccionado entre el grupo que
consiste  en  alquilo  C4-Cg, alcoxi Cy-Cq,  alquiltic  Cy-Cg,
alquilsulfinile  C4-Cg,  alquilsulfonilo  C4-Ce,  haloalquilo  C4-Cg,
haloalcoxi Cq-Ce, halvalyuiltio C4-Cg,  haloalquilsulfinilo C4-Cs,
haloalquilsulfonilo C4-Ce, nitro, hidroxi y halégena; o piridilo,
pirazolilo, tienilo, furilo, iso«azolilo, tiadiazolilo o piridimetilo,
pirazoliimetilo,  tiznilmztile,  furilmetilo,  iscxazalilmetilo o
tiadiazalilmetilo opcionalments sustituido con al menos un grupo
seleccionado entre &l grupo que consiste en alquilo C4-Ce, alcoxi
C1-Cg, alquiltio C4-Cg, aliuilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo Cy-Cs,
haloaljuila  C1-Cg,  haloalcoxi  Cy-Cg,  haloalquiltic  C4-Cs,
haloalquilsulfinilo Cy-Cg, haloalquilsulfonile C4-Ce, nitro, hidro=i y
haldgeno,

representa L o Y-R®

con

representa coxigeno, azufre, aming, aminoalquilo C4-Cy; y

representa un grupo alquilo Cq1-Ce, un grupa haloalquilo C4-Cg, un grupo

alquenilo Ca-Ce, un grupa halcalquenilo Co-Ce, un grupa alguinilo Ca-C,

un grupo haloalguinilo Co-Cg, un grupo ciclealquilo Ca-Cg o un grupo

halocicloalquilo Cz-Cg; 0

-E+-Z1-R” (=n la que Eq representa un grupo alguilena C4-Cy4, un grupo

alquenileno C2-Cy, un grupo alguinilens C,-Cs, un grupo haloalguilens

C1-C4, un grupo haloalquenileno Co-Cy 0 un grupo halealquinileno C;-Cy,

R’ representa un atomo de hidragena, un grupo alquilo C4-Ce, un grupo

B
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alquenilo Ca-Ce, un grupo alquinila C2-Cg, un grupo haloalguilo C4-Cg, un
grupo  haloalquenilo Cp-Ce o un grupo  haloaljuinilo Co-Cg, vy 24
representa -O-, -S-, -SO-, -S0,-, -C(=QY)-, -C(=0)0-, -OC(=0)-, -N(Rs)-, -
C(=0)N(Rs)- 0 -N(R)C(=0)-); 0

-E2-Rg (=n la que Eax representa un grupo alquileno Cq-Cy, un grupo
aljquenileno Ca-Cy, un grupo alquinileno Cz-Cy, un grupo halcalguileno
C4-Ca4, un grupo haloaliguenileno Co-Cy o un grupo halealqguinilena Cz-Cy;
Y Ry representa un grupo cicloalguily C;-Cg, un grupae halocicloalsuilo Cs-
Ce, Un grupa ciano, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo fenilo, o un
grupo fenilo sustituide que tisne uno o Mas sustituyentzs que pueden ser
iguales o diferentes y que se seleccionan entre un atomao de haligeno,
un grupa alquilo Cq-Ce, un grup halaaljuilo C4-Cg, un grupo alcoxi Cy-
Ce, un grupo halmalcoxi C4-Cg, un grupo alquiltic C4-Cg, un grupo
haloalquiltio C4-Ce,  un  grupo  alquilsulfinile C4-Ce,  un - grupo
haloalqguilsulfinite Cq-Ce, un  alquilsulfonilo C4-Cg,  un grupo
haloalquilsulfonilo C4-Cg, un grupo ciano, un grupa nitro, un grupo
hidro=i, un grupo alquilcartzonilo C4-Cy, un grupo haloalquilcarbonilo Cy-
C4, un grupo alguilcarboniloxi C4-Cy y un grupo alcoricarbonilo C4-Cy, o
un grupo piridilo, o un grupo piridile sustituido que tiene uno o mas
sustituyentes que se seleccionan entre un atomo de haldgeno, un grupo
haloalnuila Cq-Ce y un grupo haloalcoxi Cq-Cg, un grupo tisnile o un
grupn tetrahidrofuranao);

representa un grupo fenilo; o

un grupo heteraciclilo; o

hidrégena, un grupe alquile C1-Cg, un grupo alquenilo Ca-Ce, un grupo
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alquinilo Ca-Ce, un grupo cicloalquilo C3-Cg, un grupo ciclealguenilo Ca-
Cg, un grupo aldehida Cq-Cg, un grupo iminocaldehido C4-Ce, un grupo
alcoviiminoaldehido Cq-Ce, un grupo alcoxiimina Cy-Ce-alguil C4-Cg, un
grupo alcoxi Cy-6, un grupo alquiltio C4-Cg, un grupo haloalquiltio Cy-Cs,
un grupo alquilsulfinilo C1-Cg y un grupa alquilsulfonilo C4-Cg;

en la que los restos que se han mencionado anteriormente estan cada uno

opcicnalmente sustituidos con un atomoe de haldgeno, un grupo aljuilo C4-Cy,

un grupo haloalguilo C4-Cy4, un grupo aljuenilo Co-Cy, un grupo halealquenilo

Co-C4, un grupo alquinilo Co-Cy, un grupo  haloalguinilo Co-Cy, un grupo

ciclaalguilo C3-Cg, un grupo halocicloalquilo C3-Ce, un grupe alcoxi C4-Csg, un

grupo haloalcoxi C4-Ca, un grupa alquiltio ©4-Ca, un grupe haloalquiltio C4-Cs,
un grupe alquilsulfinile C4-C,, un grupa  haloalguilsulfinile C4-Cz, un grupo
alquitsulfanile C4-Cg, un grupa haloalguilsulfonila C4-Cg, un grupo alquilaming

C1-Cs, un grupa di-alquilaming C4-Cy, un grupo ciano, un grupo nitrd, un grupo

hidroxi, un grupo alguilcarbanile C4-Cy, un grupo alquilcarboniloxi C4-Cy, un

grupo alcoxicarbonilo Cq-Cy, un grupo acetilamino, un grupo fenilo y un grupo
piridilo;

w reprasenta un grupo fenilo, o un grupo fenilo sustituido que tiene uno o
mas sustituyentes que puaden ser iguales o diferentzs y que se
seleccionan entre un atomo de halégens, un grupo alquila C4-Cs, un
grupo haloalguilo C4-Cy, un grups halcalqguilo Cq-Cs-alooxi Cq-Cy, un
grupo haloalguily C4-Cy-haloalcoxi C4-Cy, un grupo alcoxi C4-Cy, un
grupo haloalcoxi C1-Cy, un grupo alquiltio C4-Csz, un grupa haloaljuiltio
C4-Caz, un grupo alquilsulfinilo C4-Ca, un grupo halcalquilsulfinilo C4-Co,

un grupa alquilsulfonilo ©4-C3, un grupo  halcalquilsulfonile C4-Cs, un

S5
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grupce  ciano, un grupo  carbonil-alquile C4-Cy, un grupo  carbonil-
haloalquilo C4-Cy, 0 un grupo SFs;

para prevenir la infeccidn con enfermedades transmitidas a través de parasitos.

Las aminobenzamidas de la férmula (1) se definen preferentemente y
mas preferentemente por los siguientes sustituyentes:

A sa selecciona preferentemente independiente el uno del otro entre el

grupo que consistz en C-X y N;
es mas preferentemente C-X; y

mas preferentemente s selecciona entre el grupo que consistz =n CH, C-

Halbgeno, en particular C-F, C-CH; y C-OH.

A2 A’y A* se seleccionan preferentements independients &l uno del otro
entre el grupe de C-Xy N;

son mas preferentemente C-X; y

son mas preferentements CH.

X

se selecciona preferantemente entre el grupe que consiste en un atomo de

hidrégeno, un atomo de halégens, un grupa hidroxi y un grupo aliuilo C4-Ce,

se selecciona mas preferentemente entre el grupo que consiste en un atoma de

hidrégeno, un atomao de halégeno, un grupo hidroxi y un grupo alquilo C4-Cs.

B'y B? son cada unoe un atomo de oxigeno.

R'yR? se seleccionan preferentements indzpendiente &l uno del otro
entre <l grupo gque consists en un atomo de hidrégeno, un grupo
alquile C4-Cy, un grupa haloalquile C4-Cy; un grupo fenile @ un
grupo bencilo opcionalmente sustituida con al menas un grupa

seleccionada entre el grupa que consiste en alquilo C4-Cg, alcoxi

P XY
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C1-Cg, alquiltic C4-Cg, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg,
haloalquile  Cy-Cg, haloalcoxi  Cy-Cg,  halbalquiltic  Cy-Cg,
haloalguilsulfinila C4-Cg, haloalquilsulfonile C4-Cg, nitre, hidrovi v
halégeno; y un grupo piridilo que esta opcionalmente sustituido
con al menos un grupo seleccionado entre el grupo que consiste
en alquilo Cy-Ce, alcaxi Ci-Cg, alquiltio C;-Cg, alquilsulfinilo C-Cg,
alquilsulfonilo C4-Cg,  haloalquilo  C4-Cg, haloalcoxi  Cy-Ce,
haloalquiltio C4-Cg, haloalquilsulfinilo C4-Cg, haloalquilsulfanito Cy-
Cg, nitro, hidroxi y halégeno,
se seleccionan mas preferentamente independientz el uno del otro entre el
grupa que consistz en un atomo de hidrégena, un grupo aljuile C4-Cy; un grupa
bencilo opcicnalmente sustituida con al menos un grupo seleccionado entre el
grupo que consiste en alquile C4-Cg, aleaxi Cq-Cg, alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo
C4-Cg, alquilsulfonilo Cy-Cg, haloalguilo C4-Cg, haloalcoxi C4-Cg, haloalquiltio Cy-
Cs, halcalquilsulfinila Cy-Cg, halcalquilsulfonilo C4-Cg, nitro, hidrori y halégeno;
y un grupo piridilo que esta opcionalmente sustituidae con al menos un grupo
seleccionad entre el grupo que consiste en alquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cg, alquiltio
C4-Cg, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfanilo C-Ce, halzalquilo Cy-Ce, haloalioxi
C1-Ce, halcalquiltioc C4-Cg, haloalquilsulfinila C4-Cg, halealquilsulfonilo C4-Ce,
nitro, hidroxi y halbgeno,
se seleccionan mas preferentemente independiente el uno del otro entre el
grupo que consiste 2n hidrégeno, piridina-3-il-matilo, 2-fluorc-bencila, 2-cloro-
piridin-3-il-metila, piridin-2-il-metilo y mstilo.
Q preferentements

representa L o Y-R®
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representando oxigeno; y

representando un grupo alquilo C4-Cg, un grupo haloalquilo C4-Cg, un
grupo alguenilo Cp-Cg, un grupa halcalquenila Co-Ce, un grupo alquinilo
C2-Ceg, un grupo haloalquinilo Cz-Cg, un grupo cicloalqguilo C3-Cz © un
grupc halosicloalguilo Cz-Cq; 0

mas preferentemente representa L o Y-R®

representando oxigeno; y
representando un grupo alquilo C4-Cg 0 un grupo halealquilo Cq-Cg,

mas preferentemente representa L o Y-R6

representando oxigeno; y

representando CH;, CoHs, i-CsHz, CH2CCls, CH(CHaF),, (CH2)-Cl y
CH.CF;.

preferentemente representa un grupa fenilo; o

un grupo heterociclile seleccionads entre el grupo que consiste en un
grupo piridila, un grupo tiofenila, un grupo furanilo, un grupo pirazolilo, un
grupo tiadiazolile; o

hidrégeno, un grupo alquilo Cq-Cg, un grupo alguenilo C2-Ce, un grupo
alquinile C-Ce, un grupo cicloalguilo Cz-Cs, un grupo cicloalgquenilo Ca-
Cs, un grupo aldehido C4-Cg, un grupo iminoaldzhido C4-Ce, un grupo
alcoxiiminoaldehido Cq-Cg, un grupo alco=iiming Cq-Ce-alquile C4-Cg, un
grupo alcoxi Cq-8, un grupa alquiltio C4-Ce, un grupa alquilsulfinilo C4-Cg

y un grupo alquilsulfonila Cq-Ce;

%
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en la que los restos que se han mencionado anteriorments estan cada uno
apcionalments sustituidos con un atomo de haldgena, un grupo alquilo C4-Cy,
un grupo haloalguilo C4-Cs, un grupo alguenila Cp-Cy, un grupo haloalguenilo
Co-Cy, un grupo alquinilo Ca-Cs, un grupo halealquinilo Ca-Cy, un grupo
cicloalquile Cz-Cg, un grupo halocicloalquile Ca-Cg, un grupo alcoxi C4-Ca, un
grupo haloalcoxi C4-Cs, un grupo alquiltio ©4-C3, un grupo haloalquiltio C4-Cs,
un grupo alquilsulfinilo C4-Ca, un grupo haloalquilsulfinilo C4-Ca, un grupo
alquilsulfonilo C4-C3, un grupo haloalquilsulfonilo C4-Cs, un grupo alquilamino
C1-Cs, un grupo di-alquilamino C4-Cy4, un grupo ciana, un grups nitro, un grupa
hidro=i, un grupo alquilcarbonila C-Cy, un grupo alquilcarboniloxi C4-Cy, un
grupo alcoxicarbonila C4-Cs, un grupe acetilaming, un grupo fenilo, y un grupo
piridilo;

mas preferentements representa un grupo fenilo; o

un grupo heterociclilo seleccionado entre el grupo que consiste en un grupo
piridilo, un grupo tiofenilo, un grupco furanile, un grupo pirazolilo, un grupo
tiadiazolilo, o

un grupa alquilo C4-Cg, un grupa alguenile Ca-Cg, un grupo alquinilo Co-Ce, un
grupo cicloalguila Ca-Cs, un grupo cicloalgquenilo C;-Cg, un grupo aldehido Cy-
Ce ¥ un grupo iminoaldzhido C4-Cg, un grupo alcoviiminoaldehido Cq-Ce, un
grupa aleaxiimino C4-Ce-alquilo C4-Ce;

en la que los restos que se han mencionado anteriormente estan cada uno
opcionalmente sustituidos con un atemao de halégend, un grupo alquilo C4-Ca,
un grupo halcalguilo C4-Cy, un grupo alquenilo Co-Cy, un grupo alcoxi C4-Cg, un
grupa alguiltio ©4-Ca, un grupe alguilamine C4-Cy, un grupa di-alquilaming C4-

C., un grupo ciano, un grupe nitro y un grupo hidroxi;
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mas preferentemente  representa  piridin-2-ilo,  piridin-3-ilo,  piridin-d-ilo,  2-
fluaropiridin-3-ilo,  S-fluorapiridin-3-ilo,  4,8-diflueropiridin--ilo,  2-cloropiridin-3-
ilo, 2-claropiridin-4-ila, 2-cloro-piridin-5-ito, 3-cloropiridin-2-ila, S-clorapiridin-3-
ilo,  G-cloropiridin-3-ile,  3,5-dicloropiridin-2-ilo,  2-bromaopindin-3-ilo,  2-flusro-
piridin-3-ila, 2-fluarc-piridin-5-ilo, 2-metipiridin-3-ilo, J-(trifluorometil)piridin-2-ilo,
4-(trifluorometilpiridin-3-ilo, A-zlora-5-(trifluorometil)piridin-2-ilo, 3-
(trifluorometipiridin-2-ilo, 2 8-dicloro-piridin-2-ila, 2 A-dicloropiridin-4-ilo,  3-
hidroxipiridin-2-ilo, G-clora-4-(triflucoromstil)piridin-3-ilo, ticfen-2-ilo, tiofen-3-ilo,
2-cloratiofen-2-ilo, 2-cloro-tiofeno-5-ilo, 3-cloro-tiofeno-2-ilo, 3-clorotiofen-2-ilo,
&-clorotiofen-2-ilo, 2,&-diclorotiofen-2-ilo,  3-meto<i-S-(triflucrometil)tiofen-2-ila,
J-metil-tiofeno-2-ile, furan-2-ilo, furan-2-ilo, 2-bromo-furan-5-ilo, 12,3-dibromo-
furan-5-ila, 3-(terc-butil)-1-metilpirazol-&-ilo, S-cloro-1-metil-3-
(trifluorometil)pirazol, 4-bromo-1-etil-3 -metilpirazol-S-ile, d-meatil-l, 2, 2-tiadiazol-

2

Beilo, fenilo, 2-fluorcfenilo,  3-fluorofenilo,  d-fluorofenilo,  2-clorafenilo,

e

clorafenilo,  4-clorofenilo,  2-bromofenila,  3-bromofenilo,  4-bromofenilo,  2-
yodofenilo, 2, 3-diclorefenilo, 2,4-diclarafenilo, 2,5-diclorafenilo, 2,6-diclorofenila,
2, 4-diclorofenilo, 2,&-diclorefenilo, 2-cloro-A-fluorofenilo, 2,3-diflucrofenilo, 2,4-
diflucrofenilo, 2 &-difluorofenilo,  2,6-diflucrofenilo, 2,4, 8-triflucrcofenile,  2-
metilfenilo,  3-metilfenilo,  4-metilfenilo,  2-etilfznilo,  4-metiltiofenilo,  4-
metoxifenilo, d-etoxifenilo, d-(triflucrometoxi)fenila,  2-(trifluorometil)fenilo,  3-
(triflucrometi)fenilo,  4-(trifluorometil)fenile, — d-(triffuorometiltic)fenile,  2,4,6-
trifluorcfenito,  2-nitrofenilo, 2. 3-difluorofenils, 2, 4-difluorofenila, 2.6-
difluorofenilo, d-metilsulfinilfenilo, d-metilsulfonilfenilo, 4-
(triflucrometilsulfonil)fenilo, 4-(trifluorometilsulfinil)fenilo, 2-nitrofenilo, iso~azol-

E-ilo, S-metilisoxazal-d-ilo, d-ciano-fenilo, d-nitro-fenila, 2-cloro-4-nitra-fenilo, 2-

L:ta
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cloro-3-amino-fenilo, (E)-propenila, 2-clorociclohex-1-2no-1-ilo,
metilidenociclohexano-2-ilo, (2)-2-flugroestirenc-2-llo, (E)-but-2-en-2-ilo, (E)-
sent-2-en-2-ilo,  (2)-but-2-en-2-ilo, (E)-1-cloreetzno-1-il  ciclopropilo,  (E)-2-
metilestireno-2-ilo, ciclohexen-1-ila, ciclopenten-1-ilo, 1-metoxiimine-etanal-1-
o, formilo, etilo, propilo, isopropilo, sec-butilo, 4-fluoro-bencilo, iso-butilo y
CI(CHy)a.

W representa preferentemente un grupo fenile sustituido que tiene uno o
mas sustituyentes que pueden ser iguales o diferentes y que se
seleccionan entre el grupo que consiste en un atomo de haldégeno, un
grupo alquilo Cq-Cy, un grupo haloalguilo C4-Cy, un grupo haloealquilo Cs-
Cs-alzovi C4-Cy, un grupo haloalquilo C4-Cs-halealcori C4-Cy, un grupo
alzo=i Cq-Cy, un grupo haloalcoxi Cq-Cy, un grupo alquiltic C4-Cs, un
grupa haloalquiltio C4-C3, un grupo  alquilsulfinilo C4-C3, un  grupo
haloalquilsulfinilo C4-C2, un  grupo  alquilsulfonile C4-Ca, un grupao
haloalquilsulfonila C4-Ca, un grupo ciano ¢ un grupo SFs;

mas preferentemente representa un grupa fenilo sustituido que tiene uno @ mas
sustituyentes que pueden ser iguales o diferentes y que se seleccionan entre el
grupo que consiste en un atomo de haldgenao, un grupo alquilo C4-Cs, un grupo
haloalguils C4-Cy, un grupo alquiltic C4-Cz, un grupo halsalquiltio CGq-Ca, un
grupe  alquilsulfinile C-Cs, un grupo  haloalquilsulfinilo G4-Cs, un  grupo
alquilsulfonilo C4-Cs, un grupe haloalquilsulfonilo C4-Cg, un grupe carbaonil-
alquilo Cy-Cy, un grupo carbonil-haloalquilo C4-Cy y un grupo SFs,

mas preferentemente

&
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seleccionandose preferentemente entre =l grupo que consiste =n un
atomo de halég=no, un grupo aljuilo C4-Cy;

szleccionandose mas preferentemente entre el grupo que consiste en un
atomo de halbégena, un grupo metilo y un grupo etilo;

seleccionandose preferentemente entre el grupo que consistz en un
grupo haloalquilo C4-Cs, un grupo alquittic C4-Ca, un grupo halealquiltio
C1-Cs, un grupo aljuilsuifiniie C4-Cs3, un grupo haloalquilsulfinilo Cq-C,
un grupo alquilsulfonile C4-C;, un grupo haloalquilsulfonilo C4-Cs, un
grupo carbonil-alquilo C4-Cy, un grupo carbonilo-haloalquile C4-Cy y un
grupo SFs;

seleccionandose mas preferentemente entre el grupo que consiste en
CF3, CF(CF3)2, CH(CF3)2, CaoFs, SCFz, SCoFs, n-SCaFy, S(0O)CF3,
S(O)CaFs, S(0)-n-CaF7, SOCF3, SO-CaF5, SO2-n-CsF7, S(O)YCH-CF3, Br,
SFg, C(OCoH35)(CF2)2, y C(OCH:)(CF3)a;

seleccionandose preferentemente entre el grupo que consiste en un

atomo halégeno, un grupo alquile C1-Cy y un grupe haloalquilo C4-Cy;

atomo de haldgeno, CHs;, CzHs, C:Fs, CH(CH3), i-CsHz, n-CzH7 y SCF.

Segunda realizacion

En una segunda realizacion, la compasicidn, como se ha descrito en la
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primera o segunda realizacion, comprendes un compuesto de férmula (I-1) en la

que
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representa un atoemo de hidrégeno, un atomo de haldgeno, un grupo
hidroxi, un grupo alquilo C4-Cg 0 un grupo triflucrometilo;

representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo C4-Ce un grupo
haloalquile Ci-Cg, un grupo alcoxi C1-Cg, un grupo halcalcoxi Ci-Cg, N
grupo  alquiltioc  C4-Cg, un grupo  haloalquiltio  C4-Cg, un  grupo
alquilcarbonilo C4-Cg, un grupo halcalquilcarbonilo C1-Cg © representa
fenilo o bencilo opcionalmente  sustituide con al mencs un grupo
seleccionado entre &l grupo que consiste en alquilay C4-Cg, alooxi C4-Ce,
alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo C,-Ce, alquilsulfonilo ©4-Cg, haloalquilo Cy-
Ce, halomalcoxi Cq4-Cg, halcalquiltio  C4-Cg, halnalquilsulfinilo  C4-Ce,
haloalquilsulfonilo Cy-Ce, nitro, hidroxi y haldgena; o piridila, pirazalilo,
tienilo, furilo, isc-azolile, tiadiazolile o pirdilmetilo,  pirazolilmetilo,
tienilmetilo, furilmetilo, isc=azolilmetilo, o tiadiazoliimetil cpcionalmente
sustituide con al menos un grupo seleccionado entre &l grupo que
consistz =n alquila C4-Cg, alco=i C1-Cg, alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo Cs-
Ce, alquilsulfanilo C4-Cg, haloalguilo C4-Cg, haloalcori C4-Cg, haloalquiltio

Cy-Cs, haloalyuilsulfinilo Cy-Cg, haloalquilsulfanile C4-Cg, nitra, hidraxi y
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halégeno
Ry R?® representa independiente el uno del otro un atomo de2
halégeno, un grupo alquilo C4-Cy, un grupo haloalquilo C4-Cs, un
grupo alcoxi Cq4-Cy, un grupo haloalcoxi C4-Cy, un grupe alquiltio
C1-Cs, un grupo haloalquiltio C4-Cg, un grupo alquilsulfinilo C4-Cs,
un grupo haloalguilsulfinite C4-Ca, un grupeo alquilsulfonilo C4-Cs,
un grupo haloalquilsulfonilo C4-Ca o un grupo ciano;
reprasenta un grupo alquilo C4-Cy, un grupo haloalguilo C4-Cy, un grupo
haloalquilo C4-Cy-alcoxi C1-Cy, un grupo haloalguilo Cy-Cy-haloalcovi Cq-
Ca, un grupo alcoxi C4-Cy, un grupo haloalcoxi C4-Ca, un grupd aljuiltio
Cq-Cz, un grupo haloalquiltioc C4-C3, un grupo alquilsulfinilo C4-Cs, un
grupa haloalquilsulfinila Cq4-Cg, un grupe alquilsulfonite C4-Ca, un grupo
halealquilsulfonilo C4-Ca o un grupo SFs,
representa un grupe fenilo, o un grupo fenile sustituido que tisne uno o
mas sustituyentzs que pueden ser iguales o diferentes y que se
seleccionan entre un atemo de halégeno, un grupo alquile C4-Cy4, un
grupe  halealguile  C4-Cs,  un grupo  alquenile Cx-C4,  un  grupo
haloalquenilo Co-Cy, un grupo alquinilo Ca-Cy, un grupo haloalguinila Co-
Ca, un grupo ciclzalguilo Ca-Ce, un grupo halozicloalquila Ca-Ce, un grupa
alcoxi C1-Cg, un grupo halealcoxi C4-C3, un grupo alquiltio C4-Cs, un
grupo  haloalquiltio C4-C3;, un grupo  alquilsulfinile C4-Ca, un grupo
haloalquilsulfinilo  C4-C3, un grupo alquilsulfonilo C4-Cz, un  grupao
haloalguilsulfonile C4-Ca, un grupo  alquilamine C4-Cs, un grupc di-
alquilamino C4-Cy, un grupa ciano, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un

grupa alguilcarbonilo Cy-Cy, un grupo alquilcarbonilo=i C4-Cy, un Jrupo
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alcoxicarhonilo C4-Cy, un grupo acetilamina y un grupe fenilo; o un grupa
piridilo; o un grupo piridilo que tiene una o mas sustituyentes que pueden
ser iguales o diferentes y que se seleccionan entre un atomo de
hal5geno, un grupo alquilo Cq-Cy, un grupa haloalquile C4-Cy, un grupo
algquenilo Co-Cy, un grupa haloalquenile Cp-Cys, un grupa alquinita C4-Cy,
un grupo halcalquinilo C2-Cs, un grupo cicloalquilo Cz-Ce, un grupo
halacicloalquilo C3-Cg, un grupo alcoxi C4-Cs, un grupo halnalcoxi C4-C,,
un grupo  alquiltio C4-Cs, un grupo  haloaljuiltio C4-Cs, un grupo
alquilsulffinilo C4-Cz, un  grupo halzalquilsulfinilo C4-C3, un grupo
alguilsulfonila C4-Cz, un grupo  halcalquilsulfonilo C4-C3, un  grupo
alquilamino C4-Cy, un grupo di-alquilamino C4-C4, un grupo ciano, un
grupa nitro, un grupo hidroxi, un grupoe alquilzarbonilo C4-Cs, un grupo
alquilcarbonilexi C4-C4, un grupo  alcoxicarbonilo C4-Cs, un  grupo
acetilamino y un grupa fenilo; o

hidrégena, un grupe alquile C4-Cy, un grupo halcalqguilo C4-Cs, un grupo
alguenilo Ca-Cy, un grupe haloalguenila Ca-Cy, un grupa alguinilo C4-Cay,
un grupo haloalquinile C4-Cy, un grupo cicloalguile Ca-Cg, un grupo
halocicloalquilo Cg-Ce, un grupo aleaxi ©4-Cs, un grupo haloaleoxi Ci-Cs,
un grupo alquiltio C4-Cz, un grupce haloalquiltio C4-Cs, un grupo
alquilsulfinito  C4-C;, un grupo haloalquilsulfinilo C4-C3;, un  grupo
alquilsulfonila C4-Cz y un grupe haloalquilsulfonilo C4-Ca; 0

un grupo alquilo C4-C4, un grupo haloalguilo C4-Cy, un grupo alguenilo

Co-Cy, un grupo haloaljuznilo Ca-Cy, un grupo alguinilo Ca-C4, un grupo

haloalquinilo C2-Cs, un grupe cicloaljuile C3-Ce, un grupo halocicloalquilo Cs-

~

Cs, un grupa alcoxi C-Cz, un grupo haloalcoxi Ci-Cg, un grupo alguiltio C4-Cs,
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un  grupo  haloaljuiltic C4-Cz, un  grupo  alquilsulfinilo C4-C;, un grupo

haloalquilsulfinila C4-Cg, un grupo  alquilsulfonila C4-C3;  y  un grupo

haloalquilsulfonile C4-Cs, cada uno sustituido con un grupo fenile que tiene uno

o mas sustituyentes que pusden ser iguales o diferentes y que se seleccionan

entre un atomo de haldgeno, un grupo alquilo C4-Cs, un grupo haloalquilo Cq-

Cy4, un grupo alquenila Co-Cy, un grupa haloalguenile Ca-Cy, un grups alguinilo

Co-Cs, un grupo haloalquinila Cp-Cy, un grupo cicloalquile Ci-Ce, un grupo

halacicloalquilo Cs-Cg, un grupo alcovi Cq-Cs, un grupo haloalcaxi C4-Cs, un

arupo alquiltio C4-Cs, un grupa halaalquiltic C4-Cs, un grupo alquilsulfinilo C4-C;,
un grupo haloalguilsulfinilo C4-Ca, un grupo alquilsulfonilo Cq-Cs, un grupd
haloalquilsulfonilo C4-Cs, un grupa alquilamine C4-Cy, un grupo di-alquilamino

C1-Ca, un grupo ciana, un grupo nitre, un grups hidroxi, un grupo alguilcarbonilo

C1-Cy, un grupo alquilcarboniloxi C-Cy, un grupo alcoxicarbonilo C4-Cy, un

grupo acetilamino y un grupo fenila; o un grupa piridilo;

para prevenir la infeccion con enfermedades transmitidas a través de parasitos.
Las aminobenzamidas de la férmula (I-1) se definen preferentemente y

mas preferentements por los siguientes sustituyentss:

X s selecciona preferentements entre el grupo que consiste en un atoma
de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo hidroxi y un gruvpr) alquilo
C1-Ce;

se& selecciona mas preferentemente seleccionado entre el grupo que consiste

&n un atomo de hidrégeno, un atomo d2 haldégeno, un grupoe hidraoxi y un grago

alquilo C4-Cs.

R’ se selecciona preferentements independiente el uno dzl otro entre el

grupe que consiste en un atomo de hidrageno, un grupo alguila C4-Ca,

Gy
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un grupc haloalguilo C4-Cs un grupo fenilo o un grupe hencilo
opcionalmentz sustituido con al menos un grupo seleccionado entre el
grupo que consiste en alquilo Cq-Cg, alcoxi C4-Cg, alquiltin C4-Ce,
alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-C;, haloalquilo C,-Cg, haloalcoxi
C1-Ce, haloalquiltic C4-Cg, halaalquilsulfinila C4-Cg, haloalquilsulfonilo Cy-
Ce, nitro, hidroxi y halégeno; y un grupo piridilo que esta epcionalmente
sustituido con al menos un grupo selecsionado entre &l grupa que
consiste en aljuilo C4-Cg, alcaxi Cy-Cg, alquiltio C-Cg, alquilsulfinilo Cy-
Ce, alquilsulfonila C4-Cg, halalquila Cy-Cg, haloalcoxi Cy-Cg, haloalquiltic
C4-Ce, haloalquilsulfinilo C4-Cg, haloalquilsulfonilo C4-Cg, nitro, hidraxi y
halégeno,

Se selecciona mas preferentemente independiente &l uno del otre entre
el grupa que consists en un atoma de hidrégeno, un grupo alquilo C4-Cy;
un grupo bkencilo opcionalmente sustituido con al menos un grupo
seleccionada entre =l grupo que consists en alquilo C4-Cg, alcoxi Cyi-Ce,
alquiltic C4-Cg, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo Cq-Cg, haloalquilo Cq-
Ce, halnalcovi Cq-Cg, haloalquiltio  C4-Cg, haloalquilsulfinilo  C4-Ceg,
halaalquilsulfanilo C4-Ce, nitro, hidroxi y halégeno; y un grupe piridila que
esta opcionalments sustituido con al menos un grups seleccionada entra
el grupo que consistz en alquilo Ci-Cg, alooxi C1-Cp, alfuiltio C4-Ce,
alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg, haloalquilo C4-Cg, halaalcoxi
C1-Ce, halgalquiltic C4-Cg, haloalquilsulfinilo Cq-Cg, halcalguilsulfonila C4-
Ce, nitro, hidroxi y halégeno;

s& selecciona mucho mas preferentemente independients &l una del otra

entre el grupo que consiste en hidragena, piridina-3-il-metilo, 2-fluora-

43
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bencilo, 2-cloro-piridin-2-il-metila, piridin-2-il-matilo y mstilo.
seleccionandose preferentemente entre el grupo que consiste en un
atoma de haldgeno, un grupo alquilo Cq-Cy;
seleccionandase mas preferentements entre el grupo que consiste &n un
atomao de haldgeno, un grupae metilo y un grupo etilo;
seleccionandose preferentemente entre el grupo gue consiste en un
grupo haloalquila C4-Cs, un grupe alquiltio C4-C3, un grupo haloalquiltio
C1-Cs, un grupo alquilsulfinile C4-Cj3, un grupo haloalquilsulfinilo C4-C5,
un grupo alquilsulfenilo C4-Ca, un grupa haloalquilsulfanile C4-Ca, un
grupa carbonil-alquilo C4-Cy4, un grupo carbonil-haloalquilo C-Cy4, ¥ un
grupo SFs;
seleccionandose mas preferentemente entre el grupo que consiste &n
CF;, CF(CF3)2, CH(CF3);, CiFs, SCF: SCaFs, n-SCiF7, S(O)CFs;,
S(0)CaFz, S(0)-n-C3F7, SOCF;, SO2C:F5, SO:-n-CsF7, S(O)CH-CF4, Br,
SF5, C(OCQHE.)(CFg 2, Y C(OCHg)(CFg)g;
seleccionandose preferentament2 entre el grupo que consiste en un
atomo de haldgeno, un grupa alguilo C4-Cy, y un grupo haloalquila C4-Cy,
seleccionandoss mas preferentemente entre el grupe que consists en un
atoma de haldégena, CHs;, CzHs, CaFs, CH(CH:)z, i-CaHz, n-CsHz y SCFa.
preferentemente representa un grupo fenilo; o
un grupo heterociclilo seleccionado entre el grupo que consiste en un
grupe piridilo, un grupo tiofanilo, un grupo furanilo, un grupo pirazolilo, un
grupo tiadiazolilo; o
hidrégeno, un grupe alquilo C4-Ce, un grupa alquenila Ca-Ce, un grupo

alguinile Cz-Cg, un grupeo cicloalquila C3-Cg, un grupo cicloalqguenilo Ca-

86
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Ce, un grupo aldehide C4-Ce, un grupo imincaldehido C4-Cg, un grupa
alcoxi Cq-Cg, un grupo alquiltio C4-Cg, un grupo alquilsulfinilo C4-Cg, y un
alquilsulfonilo C4-Ce,
en la que los restos que se han mencicenado anteriormente estan cada uno
opcionalmente sustituidos con un atomo de haldgeno, un grupe alquilo C4-Cy,
un grupo halcalquilo C4-Cq4, un grupo alguenily Co-Cy, un grupo haloalguenilo
Ca-Cy4, un grupo alguinilo Co-Cy, un grupo  haloalquinilo Co-Cy, un grupo
cicloalquilo Ca-Ce, un grupo halocicloalquila C3-Cg, un grupo alcaxi C4-Cs, un
grupo haloalsoxi Ci-Cs, un grupo alquiltio C-Cs, un grupo halvalquiltio C4-Cj,
un grupo alguilsulfinile Cq-Cg, un grupo  haloalquilsulfinila C4-Cz, un grupo
alquilsulfonila C4-Cs, un grupo haloalquilsulfonilo C4-Ca, un grupo alguilamino
C1-Cs, un grupa di-alquilaming C4-Cy, un grupo Ciano, un grupo nitra, un grupa
hidra=i, un grupo alquilcarbenilo C4-Cy, un grupo alquilcarbonilo=i Cq-Cy, un
grupo alcoxicarbonilo C4-Cy, un grupo acetitaming, un grupo fenilo, y un grupo
piridilo;
mas preferentemente representa un grupoe fenilo; o
un grupco heterociclilo seleccionado entre el grupo que consiste &n un Jrupo
piridilo, un grupo tiofenilo, un grupo furanilo, un grupo pirazeolilo, un grupo
tiadiazalilo, o
un grupo alguilo C4-Ceg, un grupo alguenila Co-Cg, un grupo alquinila Ca-Cs, un
grupo cicloalquila C3-Cg, un grupo cicloalgquenila C;-Cg, un grupo aldehido Cy-
Cs y un grupo imincaldehido C4-Cg;
en la que los restos que se han mencionado anteriorments estan cada uno
opcicnalmente sustituidos con un atomo de haldgeno, un grupo alguilo C4-Ca,

i~

un grupo haloaliuilo C-Cy, un grupa alguenila Co-Cy, un grupo alcoxi C4-Cs, un
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grupo alquiltio C4-Cs, un grupo alguilamine C4-Cy, un grupe di-alquilamino Cq-
C4, Un grupao ciana, un grupo nitro y un grupo hidroxi;

mas preferentements  representa  piridin-2-ilo,  piridin-3-ilo, piridin-4-ilo, 2-
fluoropiridin-3-ilo, A-flucropiridin-3-ila, 4,6-diflucropiridin-3-ilo, 2-cloropiridin-3-
ilo, 2-cloropiridin-4-ilo, Z-zloro-piridin-8-ilo, 3-cloropiridin-2-ilo, &-cloropiridin-3-
ilo,  G-cloropiridin-3-ilo, 3, 5-dicloropiridin-2-ilo,  2-bromopiridin-2-ilo,  2-fluoro-
piridin-3-ilo, 2-fluoro-piridin-5-ilo, Z-metilpiridin-3-ilo, 4-(trifluoremedtil)piridin-2-ila,
4-(triflucrometil)piridin-2-ilo, A-cloro-5-(triflucrometil)piridin-z-ilo, 3-
(triflucrometil)piridin-2-ilo,  2,6-dicloro-piridin-3-ilo, 2 8-dicloropiridin-4-ilo,  3-
hidroxipiricdin-2-ilo,  8-cloro-3-(triflucrometil)piridin-3-ilo, tiofen-2-ilo, tiofen-3-ilo,
2-clorotiofen-3-ilo, 2-claro-tiofeno-5-ito, 2-cloro-tiofena-2-ilo, 2-cloroticfen-2-ilo,
H-clorotiofen-2-ile, 2 &-diclorotiofen-3-ilo,  3-metox=i-&-(triflucrometil)tiofen-2-ilo,
2-metil-tiofeno-2-ilo, furan-2-ilo, furan-3-ilo, 2-bromo-furan-5-ito, 12,3-dibromo-
furan-&-ilo, 3-(terc-butil)-1-metilpirazol-&-ilo, E-cloro-1-metil-3-
(trifluorometilpirazol, 4-bromao-1-etil-2-metilpirazal-&-ilo, 4-metil-1,2, 3-tiadiazol-
&-ilo, fenilo, 2-fluorofenila, 3-fluarcfenila,  d-flucrofenilo, 2-clorofenilo,  3-
clorofenilo,  d-clorofenils,  2-hromafenilo,  3-bromofenilo,  4-bromofenilo, 2-
yodofenilo, 2,3-diclorofenilo, 2 4-diclorofenilo, 2,5-diclorafenila, 2,6-diclorofenilo,
A d-diclorofenilo, 3,5-diclorofenila, 2-cloro-s-flucrofenilo, 2, 3-diflucrofenilo, 2,4-

difluorafenilo,  2,&-difluorofenilo,  2,6-diflucrofenilo, 2,4, &-trifluorofenila,  2-

Ja
1

meztilfenile,  3-metilfenilo,  4-metilfenilo,  2-etilfenilo,  4-metilticfenilo,

w
1

meatoxifenilo, d-stoxifenilo,  J-(trifluorometo=i)fenilo,  2-(triflucrometil)fenilo,
(trifluorometilfenilo, d-(trifluorometil)fenilo, d-(triflucromedtiltio)fenilo, 2,4,6-
trifluarafenilo, 2-nitrofenilo, 2, Z-difluorofenilo, 2 A-diflunrofenilo, 2.6

difluorafenilo, d-metilsulfinilfenito, 4-metilsulfonilfenilo, 4-
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(trifluorometilsulfonilfenilo, 4-(triflusrometilsulfinil)fenilo, 2-nitrofenilo, isowazol-
F-ilo, S-metilisoxazol-d-ila, 4-ciano-fenila, 4-nitro-fenilo, 2-cloro-4-nitro-fznilo, 2-
cloro-3-amina-fenila, (E)-propenilo, 2-clorociclohex-1-ena-1-ilo,
metilidenocicloherxano-2-ilo, (2)-2-flucroestireno-Z2-ilo, (E)-but-2-2n-2-ilo, (E)-
pent-2-en-2-ilo,  (2)-but-2-en-2-ilo, (E)-1-clorosteno-1-il - ciclopropile,  (E)-2-
metilestireno-2-ilo, ciclohexsn-1-ilo, ciclopenten-1-ile, 1-metoxiimino-etanal-1-
ilo, formile, etilo, propilo, isopropilo, sec-butily d-fluoro-bencilo, iso-butila, 'y
CI(CHy)s.

Tercera realizacion

En una tercera realizacion la compaosicidén como se ha descrito en la
primera o segunda realizacién comprende al menas un compuesto de fdrmula

(1-2), en la que

» j’\Re
SN
X

H
N

I-2

X representa un atomo de hidrégeno, un atoma de halégeno, un grupo
hidra=i, un grupo alquilo C4-Cg o un grupa trifluorometilo;

Y representa oxigeno, azufre, amino, aminoalquilo C4-Cy;

R representa un atomo de hidrégens, un grupo alquilo C4-Cs, un grupo
haloalquile C1-Cg, un grupeo alcoxi C1-Cg, un grupo haloalcoxi C4-Cg, un
grupe  alquiltio  Cq4-Cg, un  grupo  haloalquiltio C4-Cs, un  grupo

alquilcarbonila C1-Ce, un grupo haloalyjuilcarhonily Cq-Ce; ¢ representa

g
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un grupo fenilo ¢ un grupo bencilo opcionalmente sustituido con al
Menos un grupo seleccionado entre el grupo que consiste en alquilo Cq-
Ce, alcoxi C-Cg, alquiltia C4-Cg, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Ceg,
haloalquilo C4-Cg, haloalcari C4-Cg, haloalquiltio Cy-Cg, haloalquilsulfinilo
5 C1-Ce, haloalquilsulfonilo C4-Cg, nitre, hidre=i y halégeno, o piridilo,
pirazolilo, tienilo,  furilo, isoxazolilo, tiadiazolile o piridilimetilo,
pirazaliimetilo, tienilmetilo, furilmetilo, iscox=azolilmetilo, o tiadiazolilmetilo
opcionalments sustituido con al menos un grupo seleccionado entre el
. grupo que consiste en alguilo 'C.-CG, alcoxi Cy-Cg, alquiltio Cq-Ce,
10 alquilsulfinilo Cy-Cg, alquilsulfonila C-Cg, haloalquilo C4-Cg, haloalcoxi
C1-Cg, haloalruiltio C4-Ce, haloalquilsulfinita C4-Ceg, haloalquilsulfonilo Cy-
Ce, nitro, hidroxi y haldégeno;

R*yR® representa indezpendiente el uno del otro un atomo de halégeno,
un grupo alquile C4-Cy, un grupo haloalquile C4-Cs, un grupo
15 alcoxi Cy-Cy, un grupo haloalcoxi C4-Cy, un grupo alquiltio C4-Cs,
un grupa haloalquiltio C4-Cs, un grupo alquilsulfinilo C4-Ca, un
grupe haloalqguilsulfinile C4-Cs, un grupe alquilsulfonilo C4-Cs, un

grupa haloalquilsulfanilo C4-Cs 0 un Jrupo ciano,

R*  representa un grupa alquilo C4-Cy, un grupe haloalquile C4-Cy, un grupo

-

20 haloalquilo Ci-Cy-alcoxi C-Cy, un grupo haloalquily C4-Cy-haloalcarxi Cq-
Ca, un grupa aleoxi Cq-Cy, un grupo haloalcoxi C4-Cy, un grupo alqjuiltio
C4-Cz, un grupo haloalquiltic C4-Cs, un grupo alquilsulfinilo C4-Cs, un
grupo halzalquilsulfinilo C4-Cs, un grupo alquilsulfonilo C4-Ca, un grupo
haloalquilsulfonilo C4-Ca o un grupo SFs;

25 R°® representa un grupo alguilo Cq-Ce, un grupo haloalquilo C4-Ce, un grupo

too
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alquenilo Ca-Cg, un grupo haloalquenilo Cz-Cg, un grupo alquinilo Cz-Ceg,
un grupo haloalguinile Co-Cg, un grupo cicloalguilo C3-Cg o un grupo
halocicloalquila Ca-Cs; 0

-E+-Z4-R” (&n la que E; representa un grupo alquilens C4-Cy, un grupo
alquenileno Co-Cy4, un grupa alquinilens Cs-Cy, un grupo haloalqguileno
C4-C4, un grupo haloalquenilenc C2-Cy @ un grupo haloalquinilena Ca-C,
R reprasenta un atomo de hidrégena, un grupo aljuilo C4-Ce, un grupo
alquenilo Ca-Cg, un grupo alquinilo Ca-Ce, un grupo haloalquile C4-Cg, un
grupo halnalgquenile C2-Cg o un grupo  haloalguinilo Cz-Cg, v Z4
representa -O-, -S-, -SO-, -S0,-, -C(=0)-, -C(=0)O-, -OC(=Q)-, -N(Ra)-, -
C(=D)IN(Rz)- o -N(Rg)C(=D)-); o

-E2-Rg (&n la que Ea representa un grupo alguileno Cq-C4, un grupe
alquenileno Co-Cy, un grupd alquinilznn Ca-Cy, un grupo haloalguil=na
C4-C4, un grupo halaalguenilena Co-Cy o un grupo haloalijuinilena Cs-Cay;
y Ro representa un grupo ciclnalguilo C3-Cg, un grupo halocicloalquilo Cs-
Ce, UN grupao ciana, un grupa nitro, un grupa hidroxi, un grupa fenila, @ un
grupo fenilo sustituido que tiene una © mas sustituy=ntes que pusden ser
iguales o diferentss y que se selzocionan entre un atoma de haldgena,
un grupo alguilo Ci-Ce, un grups halcalruilo C-Cg, un grupo alcovi Cq-
Ce, un grupo halealzoxi Ci-Cg, un grupa aljuiltio C4-Ce, un grupo
haloalquiltic C4-Ce,  un grupa  alquilsulfinilc C4-Cg,  un - grupea
haloalguilsulfinilo C4-Ce,  un  alquilsulfonila Cy-Ce,  un - grupo
haloalguilsulfonilo C4-Ce, un grupa ciano, un grupa nitro, un grupo
hidroxi, un grupo alquilcarbonilo C4-Cy, un grupo haloalguilcarbonilo Cy-

Cs, un grupo alguilcarbonilo-i Ci-Cy y un grupo aleoxicarbonilo C4-Cy, ©
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un grupo pirdilo, o un grupo piridilo sustituido que tiene unce o mas
sustituyentes que se seleccionan entre un Atomo de halégena, un grupa
halealquilo C4-Cg y un grupa haloalcoxi C-Cg, un grupe tienilo o un

grupo tetrahidrofurano);

para pravenir la infeccidn con enfermedades transmitidas a través de parasitos.

Las aminobenzamidas de la férmula (1) se definen preferentemente y

mas preferentemente por los siguientes sustituyentes:

X

s& salzcciona preferent=mente entre =l grupo que consists &n un atomo
de hidrégeno, un atomo de haldégeno, un grupo hidroxi y un grupo alguilo
C1-Ce;

N

e selecciona mas preferentemente entre el grupo que consiste en un
atomo de hidrégena, un atomo de halégzno, un grupo hidroxi y un grupo
alquilo C4-Ca.

se selecciona preferentemente independiente el uno del otro entre el
grupo que consiste en un atomo d= hidrdgeno, un grupo alquilo C4-Ca,
un grupe haloaljuile C4-Cy; un grupo fenilo © un grupo  kbencilo
opcionalmente sustituido con al menos un grupo seleccionado entre el
grupo que consiste en alquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cg, alquiltio Cq-Ce,
alquilsulfinito C-Cg, alquilsulfonilo ©4-Cs, haloalquily C4-Cg, haloalcoxi
C4-Ce, haloalquiltio C4-Cg, halzalguilsulfinilo C4-Cg, haloalquilsulfonilo C4-
Ce, Nitro, hidroxi y haldgeno; y un grupo piridiloe gque esta opcionalmsznte
sustituide con al menos un grupoe seleccionado entre el grupo que
consiste en alquilo C,-Cg, alcoxi C,-Cg, alquiltio Cy-Cg, alquilsulfinilo Cy-
Cs, alguilsulfonile C1-Cg, halealguilo C4-Cg, halnalzoxi Ci-Cg, haloalquiltio

Cy-Cs, haloalguilsulfinilo C4-Cg, haloalquilsulfonila Ci-Cg, nitro, hidroi y

TaY?
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haldgeno,

se selecciona mas preferentements independiente el uno del otro entre
el grupo que consiste en un atomao de hidrégeno, un grupo alquile Cq-Cy;
un grupo bencilo opciconalmente sustituido con al menos un grupo
seleccionado entre el grupo que consiste en alquilo C4-Cg, alcaxi C4-Cg,
alquiltio C4-Ce, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg, haloalguila Cy-
Cs, haloalcoxi C4-Cg, haloalquiltio C,-Cg, haloalquilsulfinile  Cy-Cg,
haloalquilsulfonilo C4-Ce, nitro, hidroxi y halbdgene; y un grupo piridilo que
esta opcionalmente sustituido con al menos un grupe seleccionado entre
gl grupo que consiste en alquiloy C4-Cg, alcoxi C4-Cg, alquiltio ©4-Ce,
alquilsulfinilz C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg, haloalquilo Cy-Cg, haloalcoxi
C1-Cs, halealquiltio C4-Cg, halealquilsulfinilo Cq-Cg, halcalquilsulfonilo
C1-Ce, nitro, hidroxi y haldgeno,

S

O

selecciona mas preferentement2 independientz 2l uno del otro entre
2l grupo que consiste en hidrdgeno, piridina-3-il-metilo, 2-flusro-bencilo,
2-cloro-piridin-3-il-metilo, piridin-2-il-metilo y metilo.

es preferentements oxigeno,

es preferentemante un grupo alquilo Ci-Cg, un grupo haloalguilo Cq-Ceg,
un grupo alquenilo Ca-Ce, un grupo  halcalguenilo Ca-Ce, un grupo
alquinilo Co-Ce, un grupo haloalguinils Ca-Cg, un grupo cicloalquilo C3-Cg
o un grupa halocicloalqguilo Cs-Cg; o

es mas preferantemente un grupo alquilo C4-Cg o un grupo haloalquile
C1-Ce,

es mucho mas preferentemente CHs, CaHs, i-CiHy, CHaCCls, CH(CH:F)-,

(CH:);}C| 0 CH,CF3.

\03
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R®  se selecsiona preferentzments entre el grupo que consiste en un atamo
de halégeno, un grupo alquilo C4-Cq,
se selecciona mas preferentemente entre &l grupo que consiste &n un
atomo de haldgeno, un grupa metilo y un grupo etilo;

R*  se selenciona preferantemente entre 2l grupo que consiste &n un grupo
haloalquilo Cq-Cy, un grupo alquiltio C4-Cs, un grupo haloalquiltio C4-Cs,
un grupo alquilsulfinilo C4-Cg, un grupo haloalquilsulfinilo C4-Cz, un grupo
alquilsulfonilo Cq-Cs, un grupo  haloalquilsulfonilo C4-Cs, un grupa
carbonil-alquilo C4-Cy, un grupo carbonil-haloalquilo C4-Cy y un grupo
SFs;,
es mas preferentzmente seleccionado entre el grupo que consiste en

CF;, CF(CF3);, CH(CF3):, C:Fs, SCFi SC:Fs, n-SC:F7;, S(Q)CFs,

S(0)CaFs5, S(O)-n-CzF7, SOCF3, SO2CoF5, SO2-n-CaF7, S(O)CHCF3, Br,

SFz, C(OCaH:)(CFa)2, ¥ S(OCHR)(CF3)s;

O

R®  se selecaiona preferentemente entre el grupo que consiste &n un atomo

de haldgeno, un grupo alquila C-Cy y un grupo halealquilo C4-Cy;

74

e selecciona mas preferentzments seleccionado entre &l grupo que
consiste en un atomo de halégeno, CHs, CoHs, CaFs, CH(CH3)a, i-C3Hy,
n-CsH7 y SCF3.

Los compuestos que se han mencionadao antsriorments de acuerdo con

las férmulas (1), (1-1) y (I-2) se cononen de los documentos WO 2008/021432 A,

WO 2005/073165 A, WO 2005/12737¢ A, WO 200&8/137208 A, JP

2008/30G771, WO 2007/017078 A, WOZOOT/A13180 Ay WO 2007/012332 Ay

pusden sintstizarse de acuerdo con los procedimientos que se describen en los

mismos.

[Yaldi
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La composicién farmacéutica que comprende los compuestos de las
formulas (1), (I-1) y (I-2) que s= han mencionado anteriormente  &s
preferentemente una composicion farmacéutica de uso veterinario,

La presentz invencidn también se refiere al uso del derivado de
aminokenzamida comao s& ha descrito en cualquizra de la primera a la segunda
realizacidn para el contral de parasitos, preferentements parasitos de animales,
mas prefarentemente  ectoparasitos. En particular, los  ectoparasitos son
artrépodos. Los grupos de artrépodos mas preferidos son los acaros & insactos.
Sorprendentements, se descubrid que los compuestos tienen una alta actividad
particular frente a acaros, en particular garrapatas y acaridos.

La presente invencién tamhién se refiere al uso de una composicién que
comprende al menas un derivado de aminobenzamida como se ha descrito en
cualguiera de la primera a la tercera realizacién para <l control de parasitos,
preferentemente parasitos de animales, tales como artrépodos. Los artrépodos
incluyen acaros, en particular garrapatas incluyends garrapatas duras y
garrapatas blandas, acaridos incluy=ndo acares de la sarna, acaros de la argja,
acaros de les pajaros, acaros de la cosecha; los artrdpodos también incluyen
insectos tales coma mascas, piojos y pulgas en particular pulgas de diversos
huéspedes (por ejemplo, pulgas de gato, pulgas de perro, etc), moscas
picadoras, mascas lamedoras, larvas de mosca parasita, picjos mordedores y
piojos chupadores.

La prasente invencién también se refiere a un procedimiento para
prevenir la infeccién con enfarmedadas transmitidas a través de parasitos,
caracterizado por que una composicion que comprende al manos un derivado

de amincbenzamida como se ha descrite en cualquisra de la primera a terzera
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realizaciones se administra al animal por via enteral, tal como oral, tépica o
parenteral, tal como por inyeccion. La via de administracion preferida es por via
externa.

Ademas, se ha descubisrt

o

que los compuestos de la presente invencidn
proporcionan  una  excelente  actividad frente a parasites de  animales,
particularmente frente a artrépodos que atacan y/o infestan animales de
compafiia o ganado. Por lo tanto, los compuestaos y composicionss de la
invencion pueden usarse para controlar el ataque y/o infesta de artropodos &n
animales de compainia y ganado.

La compasicion de acusrdo con la invencidn opcionalments comprende
dz forma adicional principios actives y/o agentes auxiliares, tales como por
ejemplo sustancias de desarrollo, tensicactivos, emulsionantes, disclventss,
formadores de espuma o agentzs anti-espumantes y cargas.

Los gjemplos de principios actives adicionales que puseden usarse en la
presente invencidn son insecticidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas,
fungicidas. Los ejemplos de dichos principios  activos  incluyen  agentes
organicos de foésforo, agentes de carbonate, productos guimices del tipo
carboxilate, productos quimicos del tipo de hidrocarburo clorads y materiales
producidos a partir de microorganismaos.

Otros ejemplos de dichos principios activos incluyen, pera sin limitacion,
inhibidores de acetilcolinasterasa (AChE), tales como carbhamatos, tales como
por sjemplo alanicarb, aldicarb, aldovicarh, allwycarb, aminocarh, hendiocarks,
benfuracarky, bufencarb, butacark, butocarboxim, hutoxicarbasim, carbarila,
carbofurano, carbosulfan, clostocarh, dimetilan, stiofencarb, fencbucarb,

fenotiocarh, formetanato, furatiocarl, isoprocarl, metam-sodio, metiocarh,

106
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metomilo, metolcarb, oxamilo, pirimicarb, promecarb, propoxur, tiodicarb,
tiofanox, trimetacarb, XMC, =ililcark y triazamato, organofosfatos, tales como
por ejemplo acefato, azametifos, azinfos (-metilo, -etilo), aromofos-etilo,
aromifenvinfos (-metilo), autatiofes, cadusafos, carbophenotion, cloretoxifos,
clorfenvinfos, clormefos, clorpirifos  (-metilo/-&tilo), coumafos, cianofenfos,
cianofos, clorfenvinfos, demeton-S-metile,  demeton-S-metilsulfona,  dialifos,
diazinona, dichlofentiona, diclorvas/DDVP, dicrotofos, dimetoato, dimetilvinfos,
dio=abenzofos, disulfoton, EPN, ation, etoprofos, etrimfos, famfur, fenamifos,
fenitrotion, fensulfotion, fention, flupirazofos, fonofos, farmation, fosmetilan,
fostiazato, heptenofos, yodofenfos, iprobenfos, isazofos, isofenfos, isopropil O-
salicilato, isoxation, malation, m=carbam, metacrifos, metamidofos, metidation,
mevinfos, monocrotofos, naled, ometoato, oxidemston-metile, paration (-
metilo/-tile), fenteato, forato, fosalona, fosmet, fosfamidona, fosfocarb,
Phoxim, pirimifos (-metilc/-etilo), profencfos, propafos, propetamfos, proticfos,
proteato,  piraclofos, piridafention, piridation, quinalfos, sebufos, sulfotep,
sulprofos, tebupirimfos, temefos, terbufos, tetraclorvinfos, tiometon, triazofos,
triclorfon, vamidotion.

Moduladores del canal de  sodio/bloqueantes del canal de  sodio
dependientes del voltaje tales como piretroides, tales como por ejemplo
acrinatrin, aletrin (d-cis-trans, d-trans), beta-ciflutrina, hifentrin,  bicaletrin,
iséimero de hicaletrin-S-ciclopentilo, hioetanometrin, biopermetrin, hioresmetrin,
clavaportrin, cis-cipermetrin, cis-resmetrin, cis-parmetrin, clocitring ciclaprotrin,
ciflutrin, cihalotrin, cipermetrin (alfa-, beta-, thata-, zeta), cifenotrin, deltametrin,
empentrin (isdtmsaro 1R), esfenvalerato, =tofenprox, fenflutring, fenpropatrin,

fenpiritrin,  fenvalerato,  flubrocitrinato,  flucitrinato,  flufenprox,  flumetrin,
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fluvalinato, fubfenprox, gamma-cihalotrin, imiprotrin, kadetrin, lambda-cihalotrin,
metoflutrin,  permetrin (cis-, trans-), fenotrin (isémero  1R-trans), praletrin,
proflutring protrifenbuto,  piresmetrin, resmatring, RU 16525, silafluofen, tau-
fluvalinato, teflutrin, teralztrin, tetrametrin (isdmero -1R), tralometrin, transflutrin,
ZXI1 8901, piretrinas (piretro),

DDT,; axadiazinas, tales comao por ejemplo indoxacarb.

Agonistas/antagonistas del  receptor  de  acetileolina,  tal como
cloronicatinilos, tales coma por gjemplo acetamiprid, clotianidin, dinotefuran,
imidacloprida, nitenpiram, nitiazina, tiacloprid, tiametoxam, nicotina, bensultap,
cartap.

Moduladores del receptor de acetilcalina, tal como espinosinas, tales
COMEG por ejemplo spinosad.

Antagonistas del canal de cloruro controlado  por GABA, del tipo
Organocloradas, por gjemplo camfecloro, clordano, endosulfan, garma-HCH,
HCH, heptaclor, lindano, metoxiclor;, Fiproles, tales coma por ejemplo acetopral,
etiprol, fipronil, pirafluprol, piriprol y vaniliprol.

Activadores del canal de cloruro, tales como Mectinas, por egjemplo
avermactina, emamectina,  benzoato  de emamectina,  ivermectinag,
milbemeactina, latidecting, l=pimecting, selamectina, doramedctina,
eprinomectina, y moxidectina.

Mimeticos de hormona juvenil, tales como por ejemplo diofenolana,
epofenonano, fenexicarl, hidroprena, kinopreno, metopreno, piriproxifeno y
tripreno.

Agonistas del receptor de Latrofilina, tales comao los depsipéptidos,

relacionados con depsipétidas ciclicos, en particular depsipétidos ciclicos de 24

e



10

20

o

32

miembros, por ejemplo emodepsido.

Agonistas/disruptares de la ecdisona, tales como las diacilhidracinas, por
ejemplo chromafenozida, halofenozida, metorifenozida, tebufenazida.

Inhibidores de la biosintesis de quitina, tales como las Benzoilureas, por
ejempla bistriflurdn,  chiofluazurédn,  diflubenzurdn, fluazurdn, flucicloxurén,
flufenoxurdn, he=aflumurén, lufenurén, novalurdn, noviflumurén, penflurdén,
teflubenzurdn, triflumurén; buprafezina; ciromazina.

Inhibidores de la fosforilacidn oxidativa, disruptores del ATP como
diafentiurdn; compuestos de organotina, por gjemplo azociclotina, cihexating,
fenbutatin dxido.

Desacopladores de la fosforilacién oxidativa por interrupcién de los
gradientes de protones come el pirral, por gjemplo clorfenapir; dinitrofencles,
por ejemplo binapacril, dinobuton, dinocap, DNOC.

Inhibidares del transparte de electrdn de sitio |, tales como METI, tales
como, por gemplo, fenazaquin, fenpiroximato, pirimidifen,  piridaben,
tebufenpirad, tolfenpirad; hidrametilnon; dicofal.

Inhibidores del transporte de electrones de sitic I, tales coma rotenonas.

Inhibidores  del transporte de  electrones de sitio I, tales como
acequinocilo, fluacripirinm.

Desestabilizadores microbianos de fa mambrana intestinal de insectos,
tales como cepas de tales como Bacillus thuringiensis.

Inhibidores de 1a sintesis de grasas, tales como los acidos tetrénicos, por
gjemplo  espiradiclofenc,  espiromesifeno;  acidos  tetrdmicos, por ejemplo
espirotetramato (Reg. de CAS N* 203313-28-1) y etil carbonato de 2-(2,&-

dimetilfenil)-3-metoxi-2-axo-1-azazspiro[4. 8] dec-3-en-J-ilo (alias: aciro
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carbdnico,  3-(2,5-dimetilfenil)-8-meto-i-2-oxo-l-aza=spirof4.5]dec-3-en-4-il =il
éster, Reg. CAS N 282308-10-2); carboxzamidas, como  por gjemplo
flonicamida.

Agonistas octopaminergicos, talzs como por sjemplo amitraz.

Inhibidor de la ATPasa estimulada por magnesio, de  tipo
dicarboxiamidas del Acido propargita benzaoico, por gjemple flubendiamida;
analogos de la Nergistaorina, tales como por gjemplo oxalatoe acido de tiociclam,
tiosultap-sadio,

Productos bioldgicos, hormonas o feromonas, tales como azadiractina,
Bacillus sp., Beauveria sp., codlemaona, Metarrhizium sp., Paecilomyces sp.,
thuringiensin, Verticillium sp.

Ingredientes activos con modo de accién desconocido o no especifico,
tales como los fumigantes, tales como por ejemplo, fosfuro de aluminio,
Bromurg de metilo, fluorure de sulfurile; inhilidores de la alimentacidn, tales
como por ejemplo criolita, flonicamida, pimetrozina; inhibidaores del crecimiento
de acarcs, tales como por eempld  clofentezina, eto-azol, hexitiazo-;
amidoflumet, henclotiaz, benzaximato, bifenazato, bromopropilato, buprofezina,
quinometionato,  clordimeform,  clorebencilatoe,  cloropicrina,  clotiazobenao,
ciclopreno, ciflumetofeno, diciclanilo, feno=acrim, fentrifanilo, flubenzimina,
flufenerim, flutenzina, gossiplure, hidrametilnena, japonilura, mets-adiazona,
petralea,  butéxido de piperonilo, oleate potasico, piridalilo, sulfluramida,
tetradifon, tetrasul, triarateno y verbutin.

Los ejemplos de parasitos contra 10s que s& pueden usar compuestas o
composicionss de la presente invencidn incluy=n, pero sin limitacion, os que se

han mencionade anteriormente y, endoparasitos, tales como por ejemplo
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nematodos  helmintos,  trematodos, cestodos, tales como, por ejemplo,
Acanthocephala, Ascariasis, Cestoda, Clonorchis sinensis, Dracunculiasis,
Enterokius vermicularis, Filariasis, Anquilostoma, Loa loa, Onchocerciasis,
Schistosomiasis, Strongyloides  stercoralis, Toxocara cams, Trichinella,
Tricocéfalos; o protozoos, tales como coccidia.

Ejemplos adicionales de parasitos incluyen pero sin limitacién, parasitos
del orden Anoplurida, tales como Hasmatopinus spp., Linognathus spp.,
Pediculus  spp., Phtirus  spp.,  Solenopotes  spp.,  Linognathus  setosus,
Linognathus vituli, Linognathus ovillus, Linocgnathus ovifarmis, Linognathus
pedalis,  Linognathus — stenopsis,  Haematopinus — asini - macrocephalus,
Haematopinus surysternus, Hasmatopinus suis, Pediculus humanus capitis,

ediculus humanus corparis, Phyllosra vastatri=, Phthirus pubis, Salenopotes
capillatus;
del orden Mallophagida y los subérdenes Amblycerina y Ischnocerina, tales
coma  Trimenopan spp.,  Menopon spp.,  Trinoton  spp.,  Bovicola  spp.,
Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola
spp., Buovicola bovis, Bovicola ovis, Bavicola limbata, Damalina bovis,
Trichodectes canis, Felicola subrostratus, Bovicola capraz, Lepikentron avis,
Werneckizlla =qui,
del orden Diptera y los subdrdenss Nematocerina y Brachycerina, tales como
Acdes spp., Anophelzs spp., Culex spp., Simulium spp., Eusimulium spp.,
Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culiccides spp., Chrysops spp., Odagmia
spp., Wilhzhnia  spp., Hybomitra spp.,  Atylotus  spp., Tabanus  spp.,
Haematopota spp., Philipomyia spp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp.,

Stomaoxis spp., Haematohia spp., Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp.,
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Calliphora spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp., Waohlfahrtia spp., Sarcophaga
spp., Osastrus spp., Hypoderma spp., Gasterophilus spp., Hippaobosca spp.,
Lipoptena spp., Melophagus spp., Rhinoestrus spp., Tipula spp., Aed=s asgypti,
Aedes albopictus, Aedes taeniorhynchus, Anopheles gambiae, Anopheles
maculipennis, Calliphora  erythrocephala, Chrysozona  pluvialis, Culex
quinquefasciatus, Cule~ pipiens, Culex tarsalis, Fannia canicularis, Sarcophaga
carnaria, Stomaoxis calcitrans, Tipula paludosa, Lucilia cuprina, Lucilia sericata,
Simulium reptans, Phlebotomus papatasi, Phlebotomus longipalpis, Odagmia
ornata, Wilhelmia equina, Boophthara erythrocephala, Tabanus bromius,
Tabanus spadopterus, Tabanus atratus, Tabanus sudeticus, Hybomitra ciurea,
Chrysops caecutiens, Chrysops relictus, Haematopota pluvialis, Haematopota
italica, Musca autumnalis, Musca domestica, Hasmatobia irritans irritans,
Haematobia irritans  exigua, Hasmatobia stimulans, Hydrotaga irritans,
Hydrotaea albipuncta, Chrysomya clorapyga, Chrysomya bezziana, Oestrus
ovis, Hypoderma havis, Hypoderma lineatum, Przhevalskiana  silenus,
Dermatobia heminis, Melophagus ovinus, Lipoptena capreoli, Lipoptena cervi,
Hippobosca variegata, Hippobosca equina, Gasterophilus  intestinalis,
Gasterophilus hasmorroidalis, Gasterophilus inermis, Gasterophilus nasalis,
Gasterophilus nigricornis, Gasteraphilus pecorum, Braula coeca,;

del orden Siphonapterida, tales como Pulex spp., Ctenocephalides spp., Tunga
spp.,  Xenopsylla  spp.,  Ceratophyllus  spp.,  Ctenocephalides  canis,
Ctenocephalides felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheapis;

del orden Heteroptzrida, tales como Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp.,
Panstrongyius spp.;

del orden Blattarida, tales como Blatta crientalis, Feriplansta americana,



(8]

10

20

36

Blattzla germanica, Supella spp., Suppella longipalpa;

Los compuestos de la tercera realizacidn son particularmente Gtiles jpara
el control de parasites de la subclase Acari (Acarina) y los drdenes Meta- y
Mesostigmata, tales como Argas spp., Omithadorus spp., Otobius spp., lxodes
spp., Amblyomma spp., Rhipicephalus (Boophilus) spp Dermacentor spp.,
Haemaphysalis spp., Hyalomma spp., Dermanyssus spp., el genero original de
garrapatas multi-huésped, concretaments Rhipicephalus spp., Ornithonyssus
spp., Pneumonyssus spp., Railliztia spp., Pneumonyssus spp., Sternostoma
spp., Varroa spp., Acarapis spfr., Argas persicus, Argas reflexus, Qrnithodorus
moukata, Otobius megnini, Rhipicephalus (Boaphilus) micraplus, Rhipicephalus
(Beophilus) decoloratus, Rhipicephalus (Boophilus) annulatus, Rhipicephalus
(Boophilug)  calceratus, Hyalomma  anatolicum,  Hyalomma  asgypticum,
Hyalomma marginatum, Hyalomma transiens, Rhipicephalus evertsi, l=odes
ricinus, Ixades hevagonus, I-odes canisuga, Ixodes pilosus, Ixodes rubicundus,
I=odes scapularis, I=odes holociclus, Hasmaphysalis concinna, Haemaphysalis
punctata, Haemaphysalis cinnabarina, Hazmaphysalis otophila, Haemaphysalis
leachi, Haemaphysalis longicorni, Dermacentor marginatus, Dermacentor
reticulatus, Dermacentor pictus, Dermacentor  albipictus, Dermacentor
andersoni, Dermacentor variahilis, Hyalomma mauritanizum, Rhipicephalus
sanguineus, Rhipicephalus bursa, Rhipicephalus appendiculatus, Rhipicephalus
capensis, Rhipicephalus turanicus, Rhipicephalus zambeziznsis, Amblyomma
americanum, Amblyomma variegatum, Amblyomma maculatum, Amblyorama
hebragum, Amblyomma cajennense, Dermanyssus gallinas, Ornithonyssus
bursa, Ornithonyssus sylviarum, Varroa jacabsoni;

del orden Actinedida (Prostigmata) y Acaridida (Astigmata), tales como [or
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gjemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Omithocheyletia spp., Myobia spp.,
Psorergatzs spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus
spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp.,
Psaroptes spp., Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptzs spp., Notoedres
spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp. Laminosioptes spp., Cheylatiella
yasguri, Cheyletizlla blakei, Demode~ canis, Demodes bovis, Demode:- ovis,
Demodex caprag, Demoder edqui, Demcodex  caballi, Demodes suis,
Neotrombicula — autumnalis,  Neotrombicula  desaleri,  Neoschongastia
rerothermobia, Trombicula akamushi, Otodectes  cynotis, Naotoedres  cati,
Sarcoptis canis, Sarcoptes bhovis, Sarcoptes ovis, Sarcoptes rupicapras o
Sarcoptes capras, Sarcoptes equi, Sarcoptes suis, Psoroptes ovis, Psaroptes
cuniculi, Psoroptes equi, Cherioptes bovis, Pscergates ovis, Pneumaonyssaidic
Mange, Pnzumanyssoides caninum, Acarapis woodi.

Los compu=stas de la segunda realizacidn son partizutarments Gtiles
para el control de parasitos de la subclase Acari (Acarina) y los drdenes Meta-
y Mesostigmata, con la excepcion de Ormithodoros spp., I<odes spp. ¥
Boophilus spp. En particular, s& mencionan los siguientes: Amhlyomma spp.,
Dermacentor spp., Haemaphysalis spp., Hyalomma spp., Dermanyssus spp.,
Rhipicephalus spp., Orpithonyssus spp., Pneumaonyssus spp., Varroa spp.,
Hyalomma anatolicum,  Hyalemma  marginatum, Rhipicephalus  evertsi,
Haemaphysalis |=zachi, Haemaphysalis longicorni, Dermacentor marginatus,
Dermacentor reticulatus, Dermacentor  andersoni, Dermacentor  variabilis,
Hyalomma mauritanicum, Rhipicephalus sanguineus, Rhipicephalus bursa,
Rhipicephalus  appendiculatus;  Rhipicephalus  capensis,  Rhipicephalus

turanicus, Amblyomma americanum, Amblyomma variegatum, Amblyomma

Vi



[%))]

10

20

38

maculatum, Amblyorama hebrasum, Amblyomma cajennense, Dermanyssus
gallinae, Ornithonyssus bursa, Ornithanyssus sylviarum, Varroa jacobsoni;

del arden Actinedida (Prostigmata) y Acaridida (Astigmata), tales como por
ejemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., Myobia spp.,
Psorergates spp., Demadex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus
spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypadectas spp., Pterolichus spp.,
Psoraptes spp., Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres
spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp. Laminasioptes spp., Cheyletiella
yasguri, Cheylstiella blakei, Demode- canis, Demodszr hovis, Demadex ovis,
Demadex  capras, Demodex equi, Demodex  caballi, Demodex  suis,
Neotrombicula  autumnalis,  Nsotrombicula  desaleri,  Neoschongastia
=erothermaobia, Trombicula akamushi, Otodectas cynctis, Notoedres cati,
Sarcoptis canis, Sarcoptzs bovis, Sarcoptes ovis, Sarcoptes rupicaprage o
Sarcoptes capras, Sarcoptes equi, Sarcoptes suis, Psoroptes ovis, Psoroptes
cuniculi, Psoroptes equi, Chorioptes hovis, Psoergates ovis, Pneumonyssaidic
Mange, Pneumonyssoides caninum, Acarapis woodi.

De acuerdo con una realizacidén particularments preferida, se usan los
compuestos de la realizacidn 1, realizacion 2 o la realizacion 2 para €l control
de Amblyomma americanum.

De acuzrdo con una realizacidn adicional particularments preferida se
usan los compuestos de la rzalizacién 1, realizacidn 2 o realizacion 3 para
contral de Dermacentor variabilis.

De acuerdo con una rzalizacion adicional particularmente preferida se
usan los compuastos de la realizacién 1, realizacién 2 o realizacién S para el

control de Dermacentor reticulatus.
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De acuerdo con una realizacidon adicional particularmente preferida se
usan los compusstos de la realizacién 1, realizacian 2 o realizacién 3 para &l
control de Rhipicephalus sanguineus.,

De acuerdo con una rzalizacién adicional particularmente preferida se
usan las compuestos de la realizacion 1, realizacién 2 o realizacién 2 para el
control Rhipicephalus decoloratus.

Enfermedades transmitidas a través de parasitos, particularments
ectoparasitos  son por sjemple  enfermedades  transmitidas  por  vectores
bacterianos, virales, rickettsiales y protozoarios.

Ejemplos de enfermedades virales transmitidas a través de arhovirus, es
decir virus transmiticlos por artrdpodos, son Fiebre Hemaorragica de Crimean-
Caongo (CCHF), enfermedad fehril, fishre Papataci, Encefalitis y Meningitis, que
son  causadas por Bunyaviridas talzs comio Bunyavirus, Nairovirus o
Phlzhavirus;  lengua azul, meningoencefalitis, enfermedad febril, fizhre
hemorragica, dque son causadas por Reoviridas, talzs como Orhivirus,
Colitivirus; enfermedad febril, sarpullidos, encefalitis, poliartritis, linfadenitis, que
san causadas por Togaviridas, tales como Sindbisvirus, Virus Chikungunya;
meningoencefalitis transmitida por garrapata, fiehre hemorragica de= Dengue,
encefalitis, enfermedad febril, fiebre amarilla, que son causadas por
Flaviviridae, tales coma Flavivirus (incluyzndo diversos sub-grupos).

Ejemplos de enfermedades bactzrianas transmitidas a traves de
parasitos son Rickettsiosis, tales como fiebre maculosa de [as montaias
rocosas, tifus por Jarrapatas causada por infeccidn a través de Rickettsia ssp,
Tularemia causada por infeccién a través de Francisella tularensis; Barraliosis o

Spirochastosis, tal como enfermedad de Lyme, o fishre recurrente, causada por
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infeccidn a traves de Borrelia ssp.; Ehrllichiosis causada por infeccidn a traves
de Ehrlichia ssp.; Plagus, causada por infeccién a través de Yersinia ssp..

Los ejemplos de enfermedades transmitidas por protozoos o rickettsias
son Babesiosis, tales como fibre de texas, enfermedad del agua roja, fishre Q
causada por infeccién a través de Babesia ssp.; Theileriosis, tal como fizbre de
la costa este, fiehre de la costa mediterranza, causada por infeccion a través
de Theileria ssp.; enfermedad de Nagana, enfermedad del suefio causada por
infeccidn a traves de Trypanosoma ssp., Anaplasmaesis causada por infeccidn a
través de Anaplasma ssp.; Malaria causada por infeccidon a través de
Plasmaodium ssp.; Leishmaniasis causada por infeccién a través de Leishmania
ssp.

Las enfermedades transmitidas a través de parasitos son numerosas y
no se limitan dnicamentz a las que se han mencionado anteriorment2. Las
enfermedades adicionales causadas por parasitos de animales, en particular
ectoparasitos, son Miasis causada por parasitos tales como por gjemplo Lucilia
ssp.; Scabies causada por parasitos tales como por ejemplo Sarcoptes ssp.,
Psoroptes ssp., Demaodex ssp.; Padiculasis causada por parasitos tales como
Mallophaga (picje mordedor) Bovicola ssp., y Anoplura (picjo mordedaor)
Haematopinus ssp.; dermatitis alérgica por pulgas causada por parasitos tales
coma Ctenocephalides ssp., Pulex ssp.; Hypodermasis causada por parasitos
tales como por ejempla Hypodarma ssp., Dermatobia ssp.; I=odicdiosis causada
por parasitos tales como por epemplo [=odes  ssp., Rhipcephalus ssp.,
Hyalomma ssp., Amblycmma ssp.

De acusrdo con la invencidn, el término "animales” incluyen toda tipa de

animales entre los que tambign estan seres humanos, animales domésticos,
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tales como mascotas convencicnales, por ejemple perros, gatos, pajaros de
jaula, peces de acuario, mascotas menos convencionales, tales como hurones,
reptiles y pajaros exdéticos, todo tipo de animales experimentalzs, tales como
roedores tales como por gjemplo, ratas y ratones, y hamsteres y cobayas y
ganado agricola.

Los gjemplos de animales de granja son ganado, ovejas, cabras,
caballos, cerdos, burros, camellos, hufalos, conejos, animales criados por su
piel, tales como visones; aves, tales comao polles, pavos, patos, gansos; y otros
animales de granja tales como abejas.

Por control de parasitos de animales se entiends combatir parasitos o
prevenir la infestacién a través de pardsitos. Por combatir parasitos de
animales se antiznde reducir el numero abscoluto de parasitos sobre o en el
animal huésped.

Los compuestos o composiciones de acusrdo con la invencion pueden
administrarse de una manera conocida y en una forma de preparacion
apropiada. Se da preferencia a la administracién enteral, parenteral o externa.

Generalments, cuando se usa para <l tratamiento de animales los
compuestes  activos  de  férmula (1) pueden  aplicarse  directaments.
Preferiblemente, se aplican comao composiciones farmacéuticas que pueden
contener excipientes y/o auxiliares farmacéuticamente aceptables que se
conocen en la técnica.

En &l campo veterinario y &n 1a cria de animales, los compuestos activos
se aplican (= administran) de la manera conocida por administracién entérica
en forma de, por gjsmplo, comprimidos, capsulas, bebidas, empapadares,

granulos, pastas, bolos, el procedimiento a través de la alimentacién,
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supasitorios;  por administracion  parenteral, tal como, por ejemplo, por
inyeccioness  (intramuscular,  subcutdnea, intravenosa, intraperitoneal  y
similares), implantes, por aplicacion nasal, por aplicacion dérmica en forma de,
par ejemplo, bano o zambullida, pulverizado, vertido y salpicaduras, lavado,
espolvorzn y con la ayuda del compuesto activo que comprende articulos con
formas, tales como collares, etiquetas de orgjas, etiquetas para la cola, bandas
para las patas, carreas, dispositivos de marcado y similares. Los compuestas
actives pueden formularss en forma de champld o como formulaciones
adecuadas que pueden usarse en asrosoles, pulverizadores despresurizados,
por gjemplo pulverizadores por bombeo y pulverizadores atomizadores.

En general, la invencidn pueds realizarss de una manera adecuada con
la forma de aplicacidon o administracién. Las formas adecuadas incluyen
asrosoles, pulverizadores despresurizados, por gjemple pulverizadores por
bomieo  y  pulverizadores  atomizadores,  dispositivos  vaporizadores
automaticos, nebulizadoras térmicos, espumas, geles, productos vaporizadores
con plagquetas vaporizadatas hechas con ¢elulosa o polimeras, vaporizadoras
liquidos, vaporizadores de gel y membrana, vaporizaderes por propulsion,
sistemas de vaporizacidn que no consumen energia (sistemas de vaporizacion
pasiva).

Ademas, los compusstos y compasiciones de acuerda con la invencidn
pueden aplicarse por via intramuscular, subcutanea, intravenosa, inyecciones
intraperitonsales, implantes o aplicacién nasal; por aplicacion dermica en forma
de, por gjemplo, baio o zambullida, pulverizacian, vertido y salpicads, lavade,
gspolvoren y con la ayuda del compueste active que comprende articulos con

formas, tales como collares, etiquetas de orejas, etiquetas para la cola, bandas
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para las patas, correas, dispositivos de marcado y similares. Las formas de
preparacion para administrar los compuestos y composicionas de acusrdo con
la invencidn  enteralmente  pueden ser comprimidos, capsulas, bebidas,
empapadores, granules, plastas, hkolos, mediante la alimentacion vy
supositarios.

En particular, los compuestos y composiciones de acuerdo con la
invencion puaden formularse en formas de preparacién habituales. Para las
cdiversas vias de administracion, los ejemplos de2 las formas de preparacion
incluyen soluciones, emulsiones, polves humectantes, dispersables secos,
SUSpPENsiones, polvos, espumas, pastas, comprimidos, granulos, aerosales,
productos el compuesto  active infiltrados  de forma natural y  sintética,
microcapsulas, preparacionss con un combustor (por gjemplo, cartuchos de
fumigacién y humo, latas y serpentines), ULV (vapores frios y vaporss
calientes). Se da preferencia a polvos, emulsiones, dispersables, soluciones
homaogeneas, formulacionss de emulsion concentrada, WP y suspensionss, 0
formulacion=s  de suspensidén concentrada. Se  prefieren  particularments
procedimientos de aplicacién, tales como vertido, salpicado, pulverizacion,
etiquetas para orgjas y zambullidas con las formulaciones que se mencionan
en el presente documento.

Cada una de estas formulaciones puede prepararse mediant= una
manera conocida per se. Normalments, = compuests o composicién de
acu=rdo con la invencion s& mezcla con promatores, tales como diluyentes o
vhiculas liguidos, diluyentes de gas liquido o vehiculos, diluyentes o vehiculos
sélidos, y opcinnalmente con tensicactivos, tales como tensioactivos anidnicos,

cationicos  y  no idnicos, tales  como  sulfosuccinato  dioctil sdddico y/a
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dispersantes. Ademas de dichos promotores y el tensioactivos opcionalmente
presente y/o dispersantes pueden estar presentes en la formulacién otros
ingredientes auiliares, tales como emulsionantes, agentes formadores de
espuma o antizspumantss, tales como simaticona, conservantes, aglutinantes
ylo colorantes. La  formulacidn  del  compuesto 0 composicidon  activa
prefariblemente comprends un promator, un emulsionante y/o dispersantes y/o
formadores de espuma.

Los ejemplos de diluyentzs o vehiculos liquidos incluyzn, pero sin
limitacion, hidrocarbures aromaticos,  tales  como  xileno,  toluena  y
alquilnaftalenc, hidrocarburos clorados aromaticos o alifaticos, tales como
clorobencenos, cloruros  de  etileno cloruros  y  cloruros de metileno,
hidrocarburos  alifaticos, tales comao  ciclohexano, parafinas, tales como
fraccionzs de aceite mineral, alcoholes, por ejemplo, alcohal  bhencilico,
isopropanol, etancl, butanol, glical y &teres y ésteres de los mismos, cetonas,
tal=s como acetona, metil etil cetona, metil isobutil cetona y ciclohexanona,
disalventzs  polares  fusrtes, como  dimetilformamida  y - dimetilsulféxida,
carbonatos ciclicos, coma etileno carbonato, propileno carbonato, pirrolidonas,
como  N-cctilpirrolidona,  N-metilpirralidona,  éteres,  como  dietilenglicol
monometiléter y dietilenglicol monopropiléter, lactonas, como hutirclactona y
agua.

Los gjemplos de diluyentes de gases liquidos o vehiculos incluyen, pero
sin limitacién, aquellos que estan en un estado gaseoso a temperatura
atmosférica y liquido en una presidn incrementada, como par ejemplo propulsor
de aerosol, tales como de propano, gas nitrdgeno, did«ido de carbono 2

hidrocarburas halogenados.
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Los ejemplos de diluyentes o vehiculos solidas incluyen, pero sin
limitacién, minerales naturales del suela, comao caolinas, arcillas, taloo, tizas,
cuarzo, atapulgita, montmarillonita ¢ tierra de diatomeas, y minerales sintaticos
del suelo, como acido silicice altamente dispersado, alimina y silicato.

Los ejemplos de vehiculos solides para granulos incluyen, pero sin
limitacidn, rocas aplastadas y fraccionadas, como por gjemplo, calcita, marmal,
pomez, sepiclita y dolomita, granulos de polvos sintéticos inérganicos y
organices, materiales organicos, comeo por gemplo, serrin, cascaras de coco,
mazarcas de maiz y tallos de tabaco.

Los gjemplos de emulsionantes y/o formadorss de espuma incluyen,
pero sin limitacién, emulsionantes no iénicos y anidnicos, como por jemplo,
esteres de acides grasos de polioxistileno, éteres alcohélicos de acidos grasos
de polioxietileno, como por ejemplo, alquilarilo poliglicol &tzr, alquilo sulfonatos,
alquilo sulfatos y arilo sulfonatos y albuminas hidrolizadas.

Los egjzmplos de compuestos activos gque comprenden articulos con
formas, como por ejemple collares incluyen pero sin limitacion, cloruro de poli
vinilo, poliamida, poliamida ¢, poliamida-gg, poliolefinas como palietil=no de alta
densidad (HDPE), polietileno, polipropilzno y menémera de etilen propilen
dieno (EPDM).

Los ejemplos de dispersantes incluyen, pero sin limitacién, licor residual
de sulfito de lignina y metilcelulosa.

Los aglutinantss se usan en preparaciones, como por ejzmplo, polvos,
granulos y concentrados emulsificantes. Los gjemplas de aglutinantes incluyen,
pera sin limitacién, almidonss, azucares, celulosa o celulosa modificada tal

como carboximetilcelulosa, hidro<ipropil celulosa, lactosa o alcoholes de azticar
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coma xilital, sorbitol'o maltital, polimeras naturalzs o sintéticos, tales como,
goma arévl:-iga, ~antanao, alcohol de polivinilo y acetato de polivinilo.

Los gemplos de colorantzs incluyen, pero sin limitacidn, pigmentos
incrganicos, tales como éxido de hierro, éxido de titanio y azul de Prusia,
colorantzs  organicos como colorantes de Alizarina, colorantes azoicos o
calorantes de metal ftalocianina, y ademas, trazas de nutrientes como sales de
hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno o zinc.

La formulacion puede contener el compuesto de acuerdo con la
invencién a partir del 0,1 al 95% en peso de la preparacién total,
preferiblemente del 0,5 al 90% en pesc y mas preferiblemeante del 0.8 al 70%

en peso.
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N° Datos de RMN

RMN TH (CDCL) o 2,35 (5, 8), 7,36 (G, s &), 735755 (BH, ),
T e (1H, s a), 8,27 (1H, s )

RMN TH (CDCl) & 1,03-T.64 (3H, m), 2,23 (6, 5), 5,955,590 (1,
[-1-18% | m), 7,00-7,03 (1H, m), 7,35 (2H, s), 7 ,44-7,47 (2H, m), 7,69-7,72 (2H,

my), 8,26 (1H, s).

RMN TH (CDCL) & 1,66-T.73 (3H, m), 2,28 (@, 5), 231243 (@A,
1188 | m), 7,32 (2H, ), 7,40 (TH, §, 7.67-7,71 (2H, m), 7,97-8,00 (CH, m),

8,22 (1H, s).

RMN TH (acstona-ds) 5 T,16-1.5T (3H, m), T,59-173 (3H, m), 2,3%-

2,48 (GH, my, 2,7E-2,21 (3H, m), &,04-5,05 (1H, m), 7,41-7,44 (3H,

st m), 7.63-7,70 (1H, m), 7.64-7.97 (1H, m), 8,30-8,20 (1H, m), &,19-

9,22 (1H, m).

RMN TH (CDCl) & 1.21-1.75 (3H, m), 2,32 (3, 5, Z.A0-258 (OH,
1-1-158

m), 7,06 (1H, d), 7,26-7,51 (BH, m), 7,63-7,80 (EH, m), &,28 (2H, s).

[-1-159

RMN TH (CDCE) 5: 1,22 (4H, 1), T,83-1,87 (3H, m), 2,17 (3H, 5), 2,25
(3H, s}, 2,66-2,71 (2H, m), £,57-6,60 (1H, m), 7,37 (2H, §), 7,49-7 51
(1H, m), 7,58 (1H, 8), 7,69-7,71 (3H, m), 8,23 (1H, s).

REMN 1H (CDCI;) 5: 1,20-1,24 (GH, m), 1,82-1,9& (5H, m), 2,20 (3H,

I-1-13Q | s), 2,57 (2H, ¢), §,73-56,75 (1H, m), 7,28-7 41 (ZH, m), 7,59-7,72 (3H,
m), 8,02 (1H, s), 8,26 (1H, s).
RMN TH (CDCI;) & 1,23-1,27 (3H, m), 2,31 (3H, s a), 2,68-2,55 (2H,
I-1-181 | m), 3,31 (1H, d), 7,34-7,32 (3H, m), 7,83-7,67 (1H, m), 7, 747,78 (1H,

), 8,00-8,03 (1H, m), 8,16-8,18 (1H, m), 8,40-3,42 (1H, m).

Yy
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NO

Datos de RMN

[-1-132

RMN 1H (CDCI;) o: 0,29-0,21 (2H, m), 1,11-1,12 (2H, m), 1,22 (3H,
t), 2,34 (2H, s), 2,68-2,70 (ZH, m), 7,35 (ZH, s), 7,47-7,49 (1H, m),
7,62-7,58 (4H, m), 8,20 (1H, s).

[-1-1632

RMN TH (CDCL) & 1,17 (3H, 0), 2,16 (3H, ), 2,07 (3H, 5), =58 (A,
&), 7,30-7 43 (3H, m), 7,64-7 66 (1H, m), 7.76-7,78 (1H, m), 7,98 (1H,

s), 8,06 (1H, s), 8,24 (1H, s).

-1-164

RMN TH (acetona-de) o: 1,41-1,44 (3H, m), 1,55-1,55 (SH, m), 2,01
(BH, s), £,19-3,22 (1H, m), 7,07-7,10 (3H, m), 7,26-7,38 (1H, m),

7.61-7.64 (1H, m), 7,98-7,97 (1H, m), 8,77 (1H, 8), 3,87 (1H, 8).

[-1-155

RMN TH (CDGly) o 1,86-1,22 (3H, my, 1,69-T,95 (3H, m), 2,25 (5H,
s), 2,72 (3H, ©), £,83-5,65 (1H, m), 7,31-7,33 (1H, m), 7,32 (2H, s),

7,72-7,32 (2H, m), §,52-5,52 (1H, m).

I-1-163

RMN TH (CDCI5) & 1,00-1,11 (3H, ™), T.29-1,23 (30, m), 1.97 (OH,
d), 2,24-0.26 (OH, m), 2,25 (3H, §), 2,69-2,71 (2H, m), 5,45-6,48 (1H,

m), 7,49-7,62 (7H, m), £,23 (1H, s).

-1-167

RMN TH (CDCL) 5. 1,20-1.25 (3H, m), T.64-1,73 (@3H, m), 2,04-2,08
(OH, m), 2,26-2,27 (2H, m), 2,70 (2H, ¢), 8,80 (1H, s, 7,36 (2H, 3),

747-7.49 (1H, m), 7,57 (1H, &), 7,71 (3H, dd), 8,22 (1H, s).

I-1-158

RMN TH (CDCIy) 6. 1,22 (3H, 1), 2,05-2,08 (2H, m), 2,34 (3H, 9),
2EG-0,53 (2H, m), 2,67-2,71 (4H, m), 5,72 (1H, 8), 7,25 (2H, 8), T,4%-

7,52 (2H, m), 7,87-7,75 (3H, m), 8,24 (1H, s).

-1-189

RMHN 1H (CDCI;) o: 1,02 (ZH, t), 1,94 (3H, s), 2,17-2,27 (CH, m), 2,24
(3H, §), 5,43-6,47 (1H, m), 7,35 (2H, s), 7,47 (1H, t), 7,67-7,70 (3H,
m), 7,78 (1H, s), 8,24 (1H, s).
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N© Datos de RMN

RMN TH (CDCL) & 1,56-T,74 (4H, m), 2,25-3,37 (4H, m), G,75-6,82
1-1-170 | (1H, m), 7,35 (2H, §), 7,47-7,50 (1H, m), 7.57 (1H, s), 7,52-7,70 (2H,

m), 7,72 (1H, s), 8,25 (1H, s).

RMN TH (CDCI) & 1,51-1,8% (3H, my, 1,63 (3H, s), 6,56-6,58 (1H,
-1-171 | m), 7,44 (TH, 1), 7,70-7,80 (2H, m), &,09 (2H, 5), 8,22-8,22 (1H, m),

8,29 (1H, s).

RMN 1H (acetona-ds) 5. 1,82-1,91 (3H, m), 2,03-2,04 (2H, m), &,5a-
-1-172 | 6,68 (1H, m), 7 45-T 50 (1H, m), 7,78-7,80 (1H, m), 8,01-8,02 (1H,

m), 3,27-2,28 (2H, m), & 33 (1H, d), 2,15 (1H, s), ©.73 (1H,3).

RMN TH (CDCL) o 7,20-7,50 (3H, m), ,49-7, 54 (0H, m), &7 g-7,00
A (2H, m), &,11-8,14 (3H, m), £,21-2,34 (2H, m), §,65-2,70 (1H, m).

RMN TH (COCIs) 5 +,20-.,28 (3H, m), 7 45-7,55 (2H, m), 7, 7,2
A7 (2H, m), 8,10-2,1% (1H, m), 8,32-8,32 (2H, m), 5,65-2,71 (1H, m).

RMN 1H (acetona-do) o: 6,89-6,92 (2H, m), 7,20-7,57 ("H, m), 5,21-
TS 520 (3H, m), 9,453 48 (1H, m).

RMN TH (CDCLL) &: v, 47-7,54 (2H, m), 7,7 8-7,80 (TH, my, 7,96-7,99
A7 (2H, m), £,08-5,12 (2H, m), €,18-5,%7 (3H, m), £.88-2,82 (1H, m).

RMN TH (acstona-da) &; 1,27-2, 66 (BH, m), 8,69-6,70 (1H, m), 7 ,42-
S P (@H, m), 9,12 (1H, s), 9,89 (1H.5).

RMN 1H (CDCl) & 7, 19-7,27 (2H, m), 7,52-7,60 (2H, m), 7,80-7,%1
NS | R, ), 826,17 (2H, 1), B.33-8,38 (1H, ), £,61-8,665 (1H, m).

FMN TH (CDCIy) & 1,22 (3H, 1), 2,36 (3H, 8), 2,71 (CH, ©), 7,12 (1H,
1-1-188 | t), 7,27-7,44 (4H, m), T.51-7.81 (ZH, m), 7,65-7,77 (2H, m), 7,84 (1H,

d), 8,30 (1H, s).

lqg
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N° Datos de RMN
RMN TH (CDCT) & 1,23 (3H. 1), 2,33 (3H, 5), .88 0H, o), 71670
11-129 | (1H, m), 7,34 (1H, 1), 7.45 (2H, 5), 7.50-7,62 (2H, m), 7,72 (1H, d),
7,37 (1H, d), 8,15-8,21 (1H, m), 8,22 (1H, 5), 8,83 (IH, d).
RMN TH (DMSO-05) 5. 537,62 (3H. ), 782 (TH ) 01807
1200 (3H, m), 8,20 (2H, 5, &35 (1H, 5), 10,53 (1H, 5), 10,53 (H, 5).
RMN TH (DMSO-16) & T.50-7.60 (2H. m), 7,62 (TH. d). 7.97 (TH, O,
1208 g s 24 (4H, m), 841 (1H, d), 10,62 (1H, §), 10,0 (1H, 8).
RMN TH (COCk) o 7.3 (TH, a0, T 55 (T, 0, 778 (TH, O, .85 (1H,
1-1-200 | d), 2,07 (1H, s), 8,09 (CH, 3), 8,27 (1M, d), 8,37 (2H, d), 8,72 (1H, d),
9,14 (1H, s).
RMN TH (CDCL) 5 2,35 (°H. 8), .60 (CHL 1, J= 6,5 F), 567 (OH,
20 e Hz), 7.28-7.54 (BH, m), 7.86-7,77 (2H, m), §,17 (1H, s a)
RMN TH (DMSO-05) 5. T 557,69 (3H, ™), .82 (TH, d), 8,05-5,02
-2 (3H, M), 8,30 (2H, s), 8,37 (1H, s), 10,54 (1H, s), 10,60 (1H, 5).
T TRMIN TH (CDCl) 5 2,35 (BH, 5), .56 (GA.8), 715 (TH, 5 @), 7.7
(2H/s a), 7,46-7,69 (4H, m), 8,05 (1H, s a)
S TRMN TH (COCL) & 1,33 3H. §, =35 (5H, 5), .25 (OH, 0, 5,75 (1A,
s a), 7,25 (2H, s a), 7,41-7,64 (4H, m), 2,02 (1H, s a)
[ [RMN TH (CDCE) & 1.32 (8, 0. 2.25 (oH, s), 5,04 (TH, s&p), 5,58
(1H, s @), 7.27-7.65 (&H, m), £,03 (1H, s a)
om0 | RMN TH (CDCh) 52,37 (@, 8). 3.67 CH, o), 710 (TH, 5 @), .35

(2H, s a), 7,42-7,59 (4H, m), 3,00 (1H, s a)

-2-11

RMN TH (CDCI;) & 4,84 (2H, s), 7,32-7,41 (1H, m), 7,48-7.50 (1H,
m), 7,71-7,73 (2H, m), 8,04-8,08 (4H, m).
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La presente invencidn se describira adicionalments en los siguientes
ejemplos. Sin embargo, dichos ejemplos no pretznden limitar el ambita de la
presente solicitud.

Ejemplo N° 1
Boophilus microplus - ensayo (inyeccién)
Disalvente: dimeatilsulféxido

Para producir una preparacién adecuada de compuesto activo, se
disuelven 10 mg de compuesto en 0,5 ml de disolvente y el concentrado se
diluy= con agua hasta la concentracion deseada.

Cinco hembras adultas de garrapata hinchada (Boophilus microplus) se
inyactan con una solucidn de compuesto en el abdomen. Las garrapatas se
transfieren en placas de replicacién y sz incuban en una camara climatizada
durante un periodo de tiempo. La deposicidn de huevos de los huevos fértiles
se& monitoriza.

Daspues de periodo de tiemps especificado, se determina la martalidad
en %. Al 100% significa que todos los huevos son infecondas; al 0% significa
que todos los huevos san fértiles.

En este ensayo de gjemplo, los siguizntes compusstos de los ejemplos
de la preparacién mostraron busna actividad el 280% con una tasa de
aplicacién de 20 pg/animal:

Ejemplo nimero 1-1-&, [-1-6, 1-1-7, 1-1-15, 1-1-20, I-1-24, -1-29, 1-1-20, |-
1-32, 1-1-35, 1-1-268, 1-1-29, 1-1-40, |-1-41, [-1-42, 1-1-42, 1-1-44, -1-45, 1-1-43, |-
1-49, | -1-81, 1-1-52, [-1-54, I-1-88&, |-1-8&, I-1-57, 1-1-88, [-1-89, 1-1-80, I-1-61, |-
1-G2, 1-1-63, 1-1-84, |- 133, 1-1-72, -1-75, 1-1-77, 1-1-28) -1-124, 1-1-139, 1-1-
149, 1-1-150, -1-181, 1-1-184, 1=1-185, 1-1-15a, 1212187, 1-1-183, 1-1-1869, |-1-
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120, I-1-181, 1-1-162, -1-1683, -1-164, -1-185, 1-1-166, 1-1-167, 1-1-168, 1-1-
108, -1-170, 1-171, 1173, 11174, =178, 11178, 1-177, 1178, 1-1-
179, 51180, I-1-181, I-1-182, 1-1-183, [-1-184, [-1-185, 1-1-18&, 1-1-187, 1-1-
128, 1-1-139, 1-1-120, [-1-191, 1-1-192, 1-1-192, 1-1-194, 1-1-195, [-1-196, 1-1-
197, 1-1-199, 1-1-199, [-1-200, -1-201, 1-1-202, -1-2032, 1-1-204, 1-1-205, 1-1-
200, 1-1-207, 1-1-208, 1-1-20%, 1-1-210, 1-1-211, 1212, 11213, 1-1-214, 1-1-
215, 11216, 1-1-247, 1-1-248, 1-1-219, 1-1-221, 1-1-222, 1-1-222, 1-1-224, 1-1-
208, 1-1-226, 1-1-227, 1-1-228, 1-1-229, 1-1-230, 1-1-231, 1-1-233, 1-1-224, 1-1-
288, 1-1-286,1- 1227, 1-1-238, 1-1-239, 1-1-240, 1-1-244, [-1-242, [-1-243, |-1-
244, 112245, 1-1-246, 11247, 1-1-248, 1-1-249, 1-1-280, 1-1-281, [-1-282) 1-1-
283, -1-264, 1-1-288&, 1-1-26a, |-1-257, 1-1-289 |-1-289, 1-1-2G0, 1-1-231, 1-1-2a2,
[-1-2632, 1-1-264, 1-1-268, 1-1-286, 1-1-267, 1-1-268, 1-1-269, 1-1-270, 1-1-271, 1-1-
2T 112273, 12T, 11278, L1208, 11277, 1= 1-2TE 11-279, 1-1-280, 1-1-
281, 1-1-282, 1-1-282, 1-1-284, 1-1-225, [-1-2&4, [-1-287, |-1-283, 1-1-2€9, |-1-
200, 1-1-291, 1-1-292, 1-1-293, 1-1-294, 1-1-298, [-1-206, -1-297, 1-1-292, |-1-
299, 1-1-200, 1-1-201, 1-1-202, I-1-303, 1-1-304, |-1-305, [-1-308, 1-1-307, I-1-
203, 1-1-208, 1-1-310, =211, 1-1-312, 11312, 1-1-204 1-2-1, 1-2-2) 1-2-5) [-2-4,
[-2-5,1-2-6, 1 -2-7,1-2-2-2-17, |-2-12
Ejemplo N°® 2
Ctenocephalides felis - ensayo (CTECFE)
Disolvente: dimetilsulféxido

Para producir una preparacién adecuada de compuesto activo, se
disuelven 10 myg de compuesto active en 0,5 ml de solvente, y el concentrado
se diluye con sangre de ganada a la concentraciin deseada.

Apro-imadamente de 10 a 15 adultos sin alimentar (Ctenocepahlides

152
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felis) son trasladados a camaras de pulgas. La camara e sangre, cerrada
herméticaments con parafilm en el fondo se carga con sangre de ganado
suministrada con una solucién de compuasto y s pone en la parte superior de
la camara de pulgas, para que las pulgas sean capaces de chupar la sangre.
La camara de sangre se caliznta a 27°C mientras la cdmara de pulgas se
mantiene a temperatura ambiente.

Despuss un perioda de tiempo especificado, se detzrmina la mortalidad
en %. Al 100% significa que todas las pulgas han sido exterminadas; al 0%
significa que ninguna de las pulgas ha sido exterminada.

En este ensayo de gjemplo, los siguientss compuestos de los gjemplos
de la preparacion mostraron husna actividad del >80% en una tasa de
aplicacion de 100 ppm:

Ejgmplo namero 1-1-5, 1-1-3, 1-1-7, 1-1-30, 1-1-32, I-1-35, 1-1-36, |-1-40, 1-
1-42, 1-1-46, 1-1-49, 1-1-81, 1-1-52, 1-1-64, 1-1-65, 1-1-85, [-1-67, |-1-89, |-1-51, |-
1-62, I-1-63, I-1-65, 1-1-72, [-1-75, 1-1-88, I-1-134, I-1-13%9, I-1-14%9, 1-1-180, I-1-
151, I-1-18&, I-1-156, -1-189, -1-162, [-1-164, I-1-185, 1-1-16G, 1-1-167, 1-1-
168, -1-169, 1-1-170, =171, 1173, 11174, +-1-178, 1-1-478, 1-1-177, 1-1-

79, 1-1-180, 1-1-181, 1-1-182, 1-1-182, I-1-1234, 1-1-188, 1-1-183, 1-1-187, 1-1-
188, 1-1-189, 1-1-191, 1-1-192, 1-1-192, [-1-194, 1-198, 1-1-195, 1-1-187, |-1-
165, 1-1-199, 1-1-200, 1-1-201, 1-1-203, [-1-204, 1-1-206, 1-1-207, 1-1-203, |-1-
209, 1-1-210, 1-1-211, 1-1-212, 1-1-212, 1-1-2144, 12217, 12218, 1-1-219, 1-1-
220, 111-221,1-1-222 1-1-223, 1-1-224, 1-1-223, |-1-227, 1-1-229, 1-1-230, |-1-231,
[-1-233, 1-1-234, 1-1-235, 1-1-238, [-1-241, 1-1-242, 1-1-243, 1-1-244, 1-1-245, 1-1-
246, 1-1-247, 1-1-248, |-1-24%9, 1-1-280, 1-1-251, 1-1-252, 1-1-252, |-1-284, 1-1-

288, 1-1-286, 1-1-257, 1-1-282 1-1-289, 1-1-260, 1-1-261, 1-1-262, 1-1-263, |-1-264,

'Sy
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[-1-268, 1-1-266, 1-1-267, 1-1-269, 1-1-271, 1-1-274, |-1-275, [-1-273, 1-1-277, |-1-
278, 11279, 1-1-280, 1-1-2814, 1-1-282, 1-1-2233, (-1-284, 1-1-287, |-1-288, |-1-
2800 1-1-202 0 1-1-29%, 1-1-295, |-1-296, 1-1-297, 1-1-228, 1-1-299, 1-1-300, 1-1-
301, 1-1-202, 1-1-204, 1-1-306, 1-1-207, 1-1-208, 1-1-209, 1-1-310, 1-1-311, 1-1-
212, 11313, [-1-314, [-241, 1-2-2, 1-2-4, |-2-§, 1-2-53, 1-2-7, |-2-3

Ejemplo N° 3

Lucillia cuprina - ensayo

Disolvents: dimetilsulfaxido

Para producir una preparacian adecuada de compuesto activo, se
disuslven 10 mg de compuesta activo en 0,5 ml de salventa, y el concentrado
se diluys con sangre de ganado a la concentracion deseada.

Aproximadamente 20-30 (Luvilia cuprina larnvae) se transfieren a un tuho
de ensayo que contiens 1 om?® de carne de caballe picada y 0,5 mil de
disolucidn acucsa del compuesto del ensayo.

Después del periodo de tiempo especificado, se determina la martalidad
en “%. Al 100% significa que todas las larvas han sido exterminadas; al 0%
significa que ninguna de las larvas ha sido e~xterminada.

En estz ensayn de ejemplo, los siguientes compuestes de los gjemplos
de la preparacién mostraron buena actividad del >80% en una tasa de
aplicacién de 100 ppm:

Ejermplo nimero 1-1-&, I-1-6, 1-1-7, 1-1-15,1 -1-24, I-1-29, 1-1-30, [-1-22, |-
1-36, 1-1-28, 1-1-39, 1-1-40, I-1-41, [-1-42, -1-43, 1-1-34, |-1-48, [-1-46, 1-1-49, |-
1-61, 1-1-52, 1-1-54, |-1-85, |-1-56, 1-1-87, -1-58, 1-1-5%, 1-1-30, I-1-51, |-1-62, |-
1-B3, 1-1-64, 1-1-603, 1-1-72, [-1-75, 1-1-77, 1-1-82, 1-1-134, 1-1-139, 1-1-149, |-1-

150, 1-1-151, 1-1-184, 1-1-1558, 1-1-183, 1-1-159, -1-130, 1-1-164, 1-1-135, 1-1-
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177, 1-1-173
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[-1-17%,

I-1-170,

[-1-180,
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[-1-171,
-1-181,

[-1-173,

[-1-182,

[-1-174,

I-1-123,

[-1-178,
[-1-184,

[-1-176,

[-1-188

186, 1-1-187, 1-1-188, 1-1-184, |-1-190, [-1-191, 1-1-192, [-1-193, |-1-194, |-1-
195, [-1-1265, 1-1-197, 1-1-198, 1-1-199, |-1-200, 1-1-204, 1-1-203, 1-1-207, I-1-

208, 1-1-209,

219, 1-1-220,

229, 1-1-22

’

2390 1-1-240,

I-1-210,
-1-221,
I-1-221,
[-1-241,

[-1-211,

I_,I TV

Tty

|_~1 TN

Tt
oy

[-1-242

242, I-1-249, 1-1-280, I-1-2581, 1-

[-1-2123,

[-]-D03,

b Ay

I-1-232

—atty

I-1-243,

SED |- -0EE,

I PRI,

I-1-214,
-1-004,
|-1-224,
|- 1-044,

-,

[-1-215&,

[-1-228,

I-1-225

Tt ‘.'

I-1-245,

I-1-255, 1-1

[-1-2716,

[-1-226,

q_Aa=
I-1-237,

[-1-218,

[-1-227,

|-1-2238

b))

[-1-243, 1-1-247) 1-1-

S287,1-1-2681-1-

el BN

[-1-2620, 1-1-261, 1-1-262, 1-1-263, [-1-264, -1-265, 1-1-238, [-1-267, |-1-268,

- - g
2a8, 1-1-270,

[-1-271,

1272

I_, latads

1107

-1-2793

|-. Lo Sdmd

59,
I-1-
C1-1-

Ly "m0l Jy RN =20, RS
273, L1279, 1-1-280, |-1-281, 1-1-222, 1-1-283, 1-1-284, I-1-28&, |-1-285, 1-1-

I-1-

287, 1-1-228) 1-1-289, 1-1-291, 1-1-292, 1-1-293,

[-1-294,

-1-203,

[-1-295, 1-1-293,
297, 1-1-295

208, |-1-309, 1-1-210, 1-1-211, 1-1-212, 1-1-312,

, 1-1-299, 1-1-300, [-1-301, 1-1-202, I-1-304, 1-1-2038, |-1-

[-1-314, 1-2-1, 1-2-2,1-2-3, |-2-4,
|-2-5, 1-2-6, I-2-7, 1-2-8.

Ejemplo N° 4

Musca domestica - ensayo

Disclvente:  dimetilsulféxida

Para producir una preparacién adecuada de compuesto activo, se

disuelven 10 myg de compuesto active en 0,5 mil de solvents, y &l concentrado
s& diluye con sangre de ganado de 1a concentracion deseada.
estropajo de cocina con una

Antes del ensayo, se empapa un trozo de

mezala de azdcar y la solucion del compuesto y se coloca en un racipientz. Se

colocan 10 adultos (AMusca domestica) en el recipiente y $2 cierra con una tapa

\553
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perforada.

Después un pericdo d= tiempo especificado, se determina la mortalidad
en %%, Al 100% significa que todas las moscas han sido exterminadas; al 0%
significa que ninguna Jde las mascas ha sido exterminada.

En este ensayo de gjemplo, los siguientes compuestos de 1os gjemplas
de la preparacidon mostraron buena actividad del >80% =n una tasa de
aplicacian de 100 ppm:

Ejemplo namero 1-1-5, 1-1-G, 1-1-7, 1-1-22, 1-1-44, I-1-E2, 1-1-54, 1-1-62, I-
1-63, 1-1-72, 1-1-78, 1-1-139, 1-1-173, 151174, 11478, 11176, 1-1-177, 1-1-178,
-1=-185, - 11491, 1-1-192, 1-1-194, [-1-195, 1-1-195, 1-1-197, [-1-199, 1-1-208,1- |-
209, 1-1-210, 1-1-222, 1-1-229, 1-1-233, |-1-242, [-1-244, |-1-245) 1-1-248, 1-1-
247, 1-1-285, 1-1-2588, |-1-260, 1-1-281, 1-1-232, 1-1-263, [-1-264, 1-1-265, 1-1-
266, 1-1-267, 1-1-269, 1-1-271, 1-1-274, |-1-275, 1-1-277, 1-1-278, 1-1-279, |-1-
280, 1-1-281, 1-1-282, 1-1-283, 1-1-224, 1-1-2858, |-1-288, 1-1-2%9, 1-1-202, 1-1-
300, 1-1-202, 1-1-20&, 1-1-303, 1-1-309, 1-1-310, -1-311, 1-1-212, [-1-213, 1-1-
214, [-2-1,1-2-2, 1-2-2,1-2-4, |-2-6, |-2-7
Ejemplo N° &

Boophilus microplus (inmersién)
disclvente:  dimetilsulfdxico

Para producir una preparacidon adecuacda de compuesto activa, se
disuslven 10 mg de compuesto activo en 0,5 mi de saolvente, y el concentrado

s diluye con sangre de ganado de la concentracidon deseadla.

Se colocan de ocho a 10 hembras hinchadas de garrapatas Boophilus

microplus eén vasos de precipitades de plastico perforados y s sumergen en

una solucién acunsa del compuests durante un minuto. Las garrapatas se

\ 36
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transfieren a un papel de filtro =n una bandzja de plastico y s incuban en una
camara climatizada durante un perindo de tiempo. La deposicién de husvos y
los huevos fertiles se monitoriza.

Después de un periodo de tiempo  especificada, se determina la
martalidad en 5. Al 1009 significa que todoes los huevos son estériles; al 0%
significa que todos los huevas son fértiles.

En este ensayo de ejemplo, los siguientes compuestos de los gjemplos
de la preparacion mostraron buena actividad del >80% en upa tasa de
aplicacion de 100 ppm:

Ejemplo N° I-1-5, 1-1-65, 1-a-84, 1-1-192,1-1-194, [-1-198, 1-1-238, 1-1-248,
[-1-246, [-1-280, [-1-274, [-1-275, [-1-272, 1-1-280, |-1-281, |-1-282, |-1-283
Ejempla N° 6
Amblyomma hebraeum - ensayo (AMBYHE)

Disolvente:  dimetilsulféxido

Para producir una preparacidn adecuada de compuesto activo, se
mezcla 1 parte en peso de compuesta activo con la cantidad indicada de
disclvente y el concentrado se diluye con el disolvente hasta la concentracién
deseada.

Ninfas de la garrapata Amblyomma hebracum se colocan en vasos e
pracipitados de plastico perforadus y s& sumergen =n una solucian acuosa del
compuesto durante un minuto. Las garrapatas se transfieren a un papel de filtra
&n una placa dz Petri y se incuban 2n una camara climatizada durant= 42 dias.

Después de un periedo de tiempo especificado, se determina a
martalidad en %. Al 100% significa que todas las garrapatas han sido

exterminada; al 0% significa que ninguna de las garrapatas ha  sido

(NP
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exterminada.

En este ensayo de ejemplo, les siguizntes compuestos de las ejemplos
de la preparacidn mostraron buena actividad del >20% en una tasa e
aplicacion de 100 ppm.

Ejemplo N° I-1-5, 1-1-280, I-1-281, 1-1-282.

Cuando no se menciona en contra, los compuestos o las composiciones

ensayadas se administraron en una formulacidn adecuada.
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Hahiendo descrito la invencién como antecede, se declara como

propiedad Io contenido en las siguientes

REIVINDICACIONES

1. Derivado d= aminobenzamida de farmula (1), o una sal dal mismo

8 M
en la que
Al A2 Aty A cada uno representan independients el una del otro C-X, N
o N=0;
X representa independients el uno del otre un atomo de hidrégens, un

atomao de haldgeno, un grupe hidroxi, un grupo alquilo C4-Cg @ un grupo

trifluorometilo;

B'yB?

R'yR?

cada uno representan independiente el uno al otro un atomo de
oxigena o un atomo de azufre;

respectivaments representan independient= el uno del otro un
atomo de hidrégena, un grupo alguile C4-Cg, un grupo haloalguil
C1-Cg, un grupe alaaxi C4-Cg, un grupo haloalcaxi Cq-Ceg, un grupo
alquiltio C4-Cg, un  grupo  halcalquiltic C-Ce,  un - grupo
alquilzarbonilo C1-Cs, un grupo  haloalquilcarbonils C4-Ce; 0

representa un grupo fenilo @ un grupo hencilo opcionalments

| A
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sustituido con al menos un grupo seleccionads entre &l grupo que
consiste  en  alquilo  C4-Cg, alcowi  C4-Cg,  alquiltio  C4-Ceg,
alquilsulfinile  C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg,  haloalquila  C4-Ceg,
haloalcovi Cq-Cg, haloalquiltio Cy-Cg, haloalquilsulfinilo  C4-Ce,
haloalquilsulfonilo C4-Cg, nitra, hidroxi y halégeno;, o piridilo,
pirazalilo, tienilo, furilo, iso=azolilo, tiadiazolile o pirdilmetilo,
pirazolimetilo,  tienilmetilo,  furilmetilo,  isoxazolilmetile, o
tiadiazolilmetil opcionalmente sustituide con al menos un grupo
seleccionado entre el grupo que consista en aluilo Cq-Cg, alcaxi
C1-Cg, alquiltio C4-Cg, alquilsulfinila C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Ce,
haloalguilo C4-Cg,  haloalcoxi  Cy-Cg,  haloalquiltio C4-Ce,
haloalquilsulfinilo C4-Cg, haloalquilsulfonilo Cq-Ce, nitra, hidro=i y
halégeno,

representa L o Y-R®

representanda oxigeno, azufre, aming, aminoalquilo C4-Cy; v
representande un grupo alquilo C4-Cg, un grupo haloalijuilo C4-Cg, un
grupo alquenilo Cz-Cg, un grupo haloalquenilo Ca-Cg, un grupo alguinilo
Co-Cg, un grupo haloalquinilo Ca-Cg, un grupa cicloalguilo Cs-Cg 0 un
grupo halocicloalquilo C3-Cs; ©

-E1-Z1-R7 (2n la que Eq representa un grupo alquilzno C4-Cs, un grupo
algquenilena Co-Cy, un grupo alquinitzno Cs-Cy, un grupo halaalquilzno
C4-Cy, un grupo haloalguenilzno Co-Cy 0 un grupo haloalqguinilena Cs-Ca,
R’ representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo C4-Ce, un grupo

algquenila Cx-Cg, un grupo alquinila Ca-Ce, un grupo haloalquilo C4-Cg, un

'Q
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grupo  haloalquenile Co-Ce 0 un grupo  haloalquinilo Co-Cg, vy 24
representa -0-, -S-, -SO-, -50,-, -C(=0)-, -C(=0)0-, -OC(=0)-, -N(Rg)-, -
C(=0)N(Re)- @ -N(Rg)C(=C)-); @

-E2-Rg (&n la que E2 representa un grupo alquileno C4-Cs, un grupo
alguenilena Co-Cy, un grupa alquinilena Cz-Ca, un grupa haloalquileno
C1-Cs, un grupo halcalguenilzno Co-Cy o un grupo haloalquinileno Cz-Cy;
y RQ representa un grupo cicloalguilo C;-Cg, un grupo halocicloalyuilo
Cz-Cg, un grup ciano, un grupa nitro, un grupao hidroxi, un grupo fenile, o
un grupo fenilo sustituido gque tiene uno & mas sustituyentss que pusiden
ser iguales o diferantzs y que se selzccionan entre un atomo de
haldgeno, un grupo alquile C4-Cg, un grupa halealquila C-Ce, un grupo
alzoxi Ci-Cg, un grupo haloalsoxi Cq-Cg, un grupo alquiltio C4-Cg, un
arupo  haloalquiltio C4-Cg, un  grupo  alquilsulfinilo C4-Cg, un  grupo
haloalquilsulfinilo C4-Cg, un  alquilsulfonilo C4-Cg,  un  grupo
haloalquilsulfonilo C4-Ce, uUn grupo ciana, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo alquilcarbonilo C4-Cy, un grupo haloalquilcarbonila Cq-
Cs, un grupe alquilcarkoniloxi C4-Cy y un grupo alcoxicarbonilo C4-Cy, o
un grupo pirdile, o un grupo piridilo sustituido que tieng uno @ mas
sustituyentss que se seleccionan entre un atoma de haldgena, un grupo
haloalquilo C4-Cg v un grupo haloalcoxi C4-Cg, un grupe tienilo o un
grupo tetrahidrofurana),

representa un grupo fenilo; o

un grupo heterociclilo; o

hidrogeno, un grupo alguile C4-Cg, un grupo alquenila C2-Cg, un grupo

alquinilo Co-Ce, un grupo cicloalguilo Cz-Cg, un grupo cicloalguenilo Ca-
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Ce, un grupo aldeshido C4-Ce, un grupo imincaldehida C4-Cg, un grupo
alooxiiminoaldehido C4-Ce, un grupa alcorxiimino C4-Ce-alquilo C4-Cg, un
grupo alcoxi C4-Cg, un grupo alquilti}:: C1-Ce, un grupa haloaliuiltio C4-Ce,
un grupo alquilsulfinilo G4-Cg y un grupo alquilsulfonilo C4-Ce;

en el que los restos que se han mencionado anteriormente estan cada
uno opcionalmente sustituidos con un atomo de halégeno, un grupo
aljuilo C-Cy, un grupo haloalquilo Ci-Cy, un grupo alquenile Co-Cy, un
grupo  haloalquenilo Co-Cs, un grupo  alquinilo Co-Cs, un  grupo
halaalguinilo C2-Cy, un grupa cicloalquila C;-Ce, un grupo halocicloalguila
Ca-Ce, un grupo alcaxi C4-Cz, un grupa haloalco=i C4-Cs, un grupo
alquiltio C4-C3, un grupo haloalquiltio C4-Cg, un grupa alquilsulfinila Cy-
Cs, un grupo haloalquilsulfinilo C4-Ca, un grupo alguilsulfonila C4-Ca, un
grupo haloalquilsulfonila C4-Cs, un grupo aljuilaming C4-Cy, un grupo di-
alquilamino C4-Cy, un grupo ciana, un grupa nitro, un grups hidroxi, un
grupo alquilcarbonilo C4-Cy, un grupo aljuilcarbonilaxi Cq-Cy, un grupo
alcaxicarbonilo C-Cy, un grupo acetilamino, un grupo fenilo y un grupo
piridilo;

reprasenta un grupo fenilo, o un grupo fenile sustituido gque tiene uno o
mas sustituyzntes que pueden ser iguales o diferentzs y que se
seleccionan entre un atomo de halégeno, un grupo alguilo C4-Ca, un
grupe halealquilo C4-Cy, un grupe haloalquilo Cq-Cy-alcoxi C4-Cy, un
grupo halﬁ»alquilo Ci-Cy-halnalcoxi C4-Cy, un grupo alzoxi Cq-Cy, un
grupo haloaloa=i C4-Cy, un grupc aljuiltic C4-Cs, un grupo halcalquiltio
C+-Cz, un grupo alquilsulfinila C4-Cg, un grupe haloalguilsulfinilo Cq-Cs,

un grupo alquilsulfonilo ©4-Cs, un grupa haloalquilsulfonila C4-Cs, un

\er
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grupo ciang, un  grupae  carbonil-alquile C4-Cy, un  grupa carbaonil-

haloalguilo C4-Ca; 0 un grupo SFs;

para prevenir la infeccidn con enfermedades transmitidas a través de parasitos.

R1

Derivado de aminobenzamida de farmula (1-1), o una sal del misme

representa un atomo de hidrégenc, un atomo de haldégeno, un Jrupo
hidroxi, un grupo alquila C4-Cg o un grupa triflucrometilo;

representa un atomo de hidrdégena, un grupo alquile C4-Ce, un grupo
haloalquilo C4-Cg, un grupo alcoxi Cy-Cg, un grupo haloalcorxi Cq-Cg, un
grupo  alquiltio C4-Cg, un  grupo  haloalquiltio  C4-Cg, un  grupo
alquilzarbonilo C4-Ce, un grupo haloaljuilcarbonile C4-Cg © represanta
fenilo o bhencilo opcionalmente sustituide con al mencs un grupo
seleccionado entre el grupo que consiste en alquilo Cq-Cg, alcori Cq-Ce,
alguiltio C4-Ce, alquilsulfinilo ©4-Cg, alquilsulfonilo C4-Ce, haloalguilo Cy-
Ce, haloalcoxi C4-Cg, haloalguiltioc Ci-Cg, haloalquilsulfinilo C4-Ce,
haloalquilsulfonila C4-Cg, nitra, hidroxi y haldgeno; o piridilo, pirazolils,
tienilo, furile, isoxazolilo, tiadiazolilo o piridiimetilo,  pirazolilmetilo,
tienilmetilo, furilimstilo, isox=azolilmetilo, o tiadiazoliimetilo opcionalmente

sustituido con al menos un grupe seleccionado entre el grupo que

\&D
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consiste en alquilo C4-Cg, alcaxi C4-Cg, alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo Cy-
Cs, alquilsulfonilo Cy-Cg, halcaliuilo C4-Cg, haloalcoxi Ci-Cg, haloalquiltio
C1-Ce, halcalquilsulfinile Cy-Ceg, halcalruilsulfonilo C4-Cg, nitro, hidrovi y

haldgenao

n

R*yR® representa independiente el uno del otro un atoma de haldgeno,
un grupe alquilo C4-C4, un grupo haloalquila C4-Cs, un grupo
alcoxi G4-Cy, un grupo halealcoxi C-Cy, un grupo alquiltio C4-C,,
un grupo haloalquiltio C4-Ca, un grupo alguilsulfinilo C4-Cs, un
grupo halealguilsulfinite C4-Ca, un grupao alquilsulfonilo C4-Cg, un

10 grupo haloalquilsulfonilo C4-Cz @ un grupa ciana,

R* reprasenta un grupo alquile C-Cy, un grupe halcalquilo Cq-Cy, un grupo
haloalquilo C¢-Cs-alcoxi C4-Cy, un grupo halealquilo C-Ci-haloalcoxi C-
C4, un grupao alcoxi C4-Cy, un grupa haloalcoxi Cq-Cs, un grupex alquiltio
Cq-Cs, un grupa haloalquiltio C4-Cg, un grupo alquilsulfinilo C4-C3, un

15 grupo haloalquilsulfinilo C4-Cs, un grupo alquilsulfonile C4-Cs, un Jrupo

haloalquilsulfonile C4-Cs o un grupo SFs;

L representa un grupo fenilo, o un grupo fenilo sustituido que tiens uno o
mas sustituyentes que pueden ser iguales o diferentes y que se
selzceionan entre un atomo de haldgeno, un grupa alquile Cq-Cs, un

20 grupa  haloalguilo C4-Cy, un grupo  alquenilo Ca-Cs,  un grupo

halaalgquenile Co-Cy, un grupa alquinilo Ca-Cy, un grupo haloaljuinilo Ca-

Ca, un grupa cicloalquilo Ca-Ce, un grupo halocisloalguilo Cz-Ce, un grupo

aleoxi C4-Cz, un grupo haloalcoxi C-Ca, un grupa alquiltio C4-C;, un

grupa  haloalquiltic C4-Ca, un grupo  alguilsulfinilo C4-Ca, un grupo

25 haloalquilsulfinila C4-Ca, un  grupe  alquilsulfonilo C4-Cs, un - grupo

\ey
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haloalquilsulfonile C4+-Cz, un grupo alquilamine C4-Cs, un grupo  di-
alquilamino C4-Cy, un grupo ciana, un grupe nitro, un grupo hidroxi, un
grupo alquilzarbanila C4-Cy, un grupo alguilcarbonitoxi C4-Cy, un grupo
aleoxicarbonilo Cq-Cy, un grupa acetilamino y un grupo fenilo; o un grupo
piridilo; o un grup piridilo que tiene uno o mas sustituyesntes que pueden
ser iguales o diferentes y que s& seleccionan entre un atomo de
haldgeno, un grupa alguilo C4-Cy, un grupo halalguile C4-Cs, un grupo
algquenila Co-Cy, un grupo halealguenilo Ca-Cy, un grupo alquinilo Ca-Cy,
un grupo halcalguinily Ca-Cy, un grupo cicloaljuilo Cs-Ce, un grupo
halacicloalguilo Cs-Ce, un grups alcoxi Cy-23, un grupe haloalcoxi C-Cs,
un grupo  alquiltic C4-Cs, un grupa  halealquiltio C4-C3, un grupo
alquilsulfinilo C4-Cz, un  grupo haloalquilsulfinilo  C4-C,, un  grupo
alquilsulfonilo C4-C3, un grupo  haloalquilsulfonile C4-Cs, un grupo
alguilaming C4-Cs, un grupa di-alquilamino C4-Cs, un grupa ciano, un
qrupo nitro, un grupo hidroxt, un grupo alquilcarbonilo C4-Cy, un grupa
alquilcarbonilasi C4-Cy, un grupo  alcoxicarbonile C4-Cy, un grupa
acetilamino y un grupo fenila; o

hidrgena, un grupo alguilo C4-Cs, un grupo haloalguila C4-Cy, un grupo
alguenila Co-Cy, un grupo haloalquenila Ca-Cy, un grupo alquinilo Ca-Cy,
un grupo haloalquinilo C2-Cy, un grupo cicloalquile Cs-Cg, un grupo
halocicloalguila C3-Cg, un grupe alcoxi Ci-Cs, un grupo haloalsoxi Cyi-Cs,
un grupo alquiltio C4-Cs, un grupa  haloalquiltic C4-Cs, un grupo
alquilsulfinilo  C4-C3, un grupo  haloalquilsulfinilo C4-Cs, un  grupo
alquilsulfanilo C4-Cs y un grupo halzalguilsulfonilo C4-Cs; 0

un grupo alquilo C-Cy, un grupo haloaliuilo Cq4-Cy, un grupo aljquenilo

\&S
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Ca-Cy, un grupa haloalquenilo Co-Cy, un grupo alquinile Co-Cy, un grupo
halcalguinilo Co-Cy, un grupoe cicloalquilo Cz-Ce, un grupo halocicloalquilo
C:-Ce, un grupo alcoxi C4-C;, un grupe haloalcoxi C4-Ca, un grupo
alquiltio C4-Cs, un grupo haloalquiltio C4-Cs, un grupo alquilsulfinilo Cy-
Ca, un grupo haloalquilsulfinilo C4-Cs, un grupo alquilsutfonily C4-Cs y un
grupo haloalquilsulfonilo C4-C;, cada uno sustituido con un grupo fenilo

que tiene uno o Mmas sustituyentes que pusden ser iguales o diferentes y

1 Q

que se seleccionan entre un atomo de haldgena, un grupo alquila Cq-Cy,
un grupo haloalquilo C4-Cs4, un grupo alguenilo Cp-C4, un  grupo
haloalquenilo C2-Cy, un grupo alquinilo C,-C,, un grupo haloalquinilo Co-
C4, un grupa cicloaliuilo C3-Cg, un grupo halocicloalquilo Ca-Ce, un grupo
alcoxi Ci-Cg, un grupd haloaleoxi Ci-C;, un grupa alquiltio ©4-Cg, un
grupo haloalguitio C4-Cs, un grupo  alquilsulfinilo C4-Cz, un grupo
haloalquilsulfinilo C4-Cs, un grupo  alquilsulfonilo C4-C3, un  grupo
haloalquilsulfonilo C4-Cs, un grupc alquilaming C4-C4, un grupo di-
alquilamino C4-Cy, un grupo ciana, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un
grupo alguilcarbonilo C4-Cy, un grupo alguilcarkoniloxi C4-Cy, un grupo
alcaxicarbonilo C4-Cq, un grupo acetilaming y un grupo fenilo; o un grupo

piridilo;

para prevenir la infeccidon con enfermedades transmitidas a través de parasitos.

Derivado de aminobenzamida de férmula (1-2), o una sal del mismo

\CG
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representa un atomo «de hidrégena, un atomo de haldgeno, un grupo
hidraesi, un grupao alquile C4-C 0 un grupo trifluorometilo;

representa oxigeno, azufre, amina, aminoalqguilo C4-Cy,

representa un atomo de hidrégeno, un grupo alquila C4-Cg, un grupo
haloalquilo Ci-Cg, un grupo alcoxi C-Cg, un grupo haloalcoxi C4-Cg, un
grupa - alquiltio C4-Cg, un  grupo  haloalguiltio ©4-Cg,  Un - grupo
alguilcarbanily Ci-Cg, un grupo halcalquilcarbonilo C4-Cg; o representa
un grupo fenilo o un grupo kencilo opcionalments sustituido <on al
Menos un grupo seleccionado 2ntre el grupo que consiste en Cy-Cy
alguilo, alcoxi C4-Cg, alquiltiv C4-Cg, alijuilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo
C4-Ce, haloalquile Cy-Cg, haloalcoxi Cy-Cg,  haloalquiltio  ©4-Cg,
halcalquilsulfinile Cy-Cg,  haloalquilsulfonilo C4-Cg, nitro,  hidroxi v
halégenao, o piridilo, pirazolilo, tienilo, furile, isoxazolilo, tiadiazolilo o
piridimetilo, pirazolilmetilo, tiznilmetilo,  furiimetilo, isoxazolilmetilo, o
tiadiazolilmetil  opcionalments  sustituidlo ¢on al menas  un - grupo
seleccionado entre el grupo que consiste en alquilo C4-Cg, alcai Cy-Ce,
alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C4-Cg, haloalqguilo Cs-
Ce, halnalcorxi C4-Ce, haloalquiltio  Cy-Ce,  halnalquilsulfinilo C&4-Ce,

haloalquilsulfonile C4-Ce, nitro, hidraxi y halédgenao;

63
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R®yR® representa independients < uno del otro un atomo de haldgena,

un grupo alquile C4-Cy, un grupa halcalguile C4-Cy, un grupo alcoxi Cy-
Cs, un grupo haloalcoxi Cy-Cy, un qrupo  alquiltioc C4-Cz, un grupo
haloalquiltic C4-C3,  un grupo  alquilsulfinilo C4-Cz,  un grupo
haloalquilsulfinile C4-Cs, un grupo  alquilsulfonilo  C4-C3, un  grupo
halaalquilsulfonila C4-Ca @ un grupo ciano,

representa un grupo alquilo C4-Cy, un grupo haloalguilo C-Cy, un grupo
haloalqguilo Cq-Cy-alcoxi C4-Cy, un grupo haloalijuile Cq-Cs-haloalcoxi Cy-
Cs, un grupo aleoxi Cq-Cy, un grupo halealcoxi Cq-Cy, un grupo alquiltio
Cq-Cz, un grupo haloalquiltio C4-Ca, un grupo alquilsulfinila C4-Ca, un
grupo haloalquilsulfinilo C4-Cs, un grupo alquilsulfonilo C4-Cs, un grupo
haloalquilsulfonila C4-Cs o un grupe SFs;

representa un grupo alguile Gq-Ce, un grupo haloalquilo C4-Cg, un grupo
alguenily Ca-Cg, un grupo haloalquenila Co-Ce, un grupo alguinilo Ca-Ce,
un grupo halealquinilo Cp-Ce, un grupe cicloalguilo C3-Cg o un grupn
halociclealquila Ca-Cg; @

-E+-Z;-R” (&n la que E; representa un grupo alquileno Ci-Ca, un grupo
alquenilzno Ca-Cy, un grupo alquinileno C;-Cs, un grupa haloalijuilens
C4-Cy, un grupo haloalguenilena Co-Cy o un grupo haloalguinilena Ci-Cy,
R’ representa un atomo de hidrdgeno, un grupo alquila C4-Cg, un grupo
alquenilo Co-Ce, un grupo alquinilo Ca-Cg, un grupo halealquily Gq-Ce, un
grupo  halaalgquenilo C2-Ce o un grups  halbalquinila Co-Ce, ¥y 24
representa -O-, -S-, -80-, -SOp-, -C(=0)-, -C(=0)0-, -OC(=0)-, -N(Rg)-, -
C(=0)N(Rg)- 0 -N(Rg)C(=0)-); @

-E:-Rg (=n el que Ex representa un grupe aljuilens C4-Cs, un grupo

G
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alquenileno Co-Ca, un grupa alguinileno Cs-Cy, un grupo haloalquileno
C4-C4, un grupo halcalquenilens Co-Cy o un grupo haloalguinilens Ca-Cy;
y Rg representa un grupo cicloalguilo Ca-Cg, un grupa halocicloalquilo Cs-
Cg, Un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo fenila, o un
grupa fenilo sustituido que tiens uno o mas sustituyentss que pusden ser
iguales o diferentzs y que se szleccionan entre un atoma de haldgeno,
un grupa alguile C4-Ce, un grupo haloalquile Cq-Cg, un grupo aleax Cq-
Ce, un grupoe halsalcoxi C4-Cg, un grupe alquiltic 'C1—Ce, un grups
haloalquiltio  Cq-Cg,  un grupa  alquilsulfinilo C4-Cs,  un  grupo
haloalquilsulfinila - C4-Ce, un  alquilsulfonilo  C4-Cg, un  grupo
haloalguilsulfonilo C4-Cg, un grupo ciano, un grupo nitro, un grupo
hidro=i, un grupo alquilcarbenilo C4-Cy, un grupo haloalquilcarbonilo Cq-
Cs, un grupc alquilcarkboniloxi C4-Cy y un grupo alcoxicarbonilo Cq-Cy, o
un grupo piridile, o un grupo piridilo sustituida gque tiens unoe o mMas
sustituyentes que se seleccionan =ntre un atomoe de halégeno, un grupo
halzalquile C4-Cg y un grupo baloalcoxi C-Cg, un grupo tienilo o un
grupo tetrahidrofurano);

para prevenir la infaccidn con enfermedades transmitidas a través de parasitos.

4. Compaosicion farmaceutica, que comprends al menos un derivado de
aminobenzamida de férmulas (1), (I-1) o (I-2), @ una sal del mismo para prevenir

la infeccidn con enfermadades transmitidas a través de parasitos.

& Usao del derivado de aminobenzamida comao se define en cualquiera de

las reivindicaciones 1 a 3 o de una composicidn como se define an la
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reivindicacion 4 para el control de parasitos.

. Uso del derivado de aminobenzamida como se define en cualquisra de

las reivindicacionss 1 a 3 para la preparacién de una composicién para el

contral de parasitos.

7. Uso de acuerdo con la reivindicacion & en el que los parasitos son
acaros.
2. Uso de acuerdo con la reivindicacién 7 en el que los acaros se

seleccionan entre €l grupo: Amblyomma americanum, Dermacentor variahilis,
Dermacentor  reticulatus,  Rhipicephalus  sanguineus y  Rhipicephalus

decoloratus.

9, Derivado de aminokenzamida como se define en cualjuiera de las

reivindicaciones 1 a 3 para el uso &n el contral de parasitos.
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RESUMEN

La invencidn se refisre a una composicion que comprands al menos un
compuesto de aminobenzamida o una sal del mismo para =l control de
parasitos de animales, composiciones farmacéuticas veterinarias  que
comprenden al menos una aminobenzamida de formula (1) jpara prevenir la
infeccidn con enfermedades transmitidas a través de parasitos, su usa para la
preparacion de un producto  farmacéutica  veterinario para el control de

parasitos de animales, y un procedimienta para prevenir la infeccion con

10 enfermedadszs transmitidas a través d= parasitos.
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Doctor(a)

DELGADD VILLEGAS JAIME EDUARDO
Apoderado(a) y/o Representants de
EAVER CROFSCIEMNCE AG.

PEFEFENTIA Fadicacion o, 10086534
Solicitud internacional FCT/ERZOOS/010418
Fecha inicio fase nacional 21/07/2010

Tramite 11
Evento 378
Actuacién 430
i No o
Oficio No. R10527

Coma resullado del s<amen de forma, reslizado con fundaments en el articuly 38 de la Decizidn 426 de |9
Coimizidn de la Comunidad Andina, arliculo 27 del Tratado de Cooperaciin en Maleria de Patentez (PCT), ragla

51 hiz del Peglamento y Gircular Dnica de la Suparintendancia de ndustria y Gomercio, s& & cormunica qua:

1. La golicitud no contiense la copia del documents an que conza la cezidn del derecha a la patente del invantor al
solicitante o a su cauzants, conforme a lo establacido por el articulo 26 literal k) de la Decisidn 456 d2 la
Comizgidn de fa Cormunidad Andina, Cuando & trate de documentoz olorgadoz an el edranjars, @sto: deberin
legalizarse de conformidad con 1o dispuesty por loz arliculos 289 y 260 del Codign de Procedimisnto Civil,
Cuands e trale de 1az declaraciones a que hace referencia la Pegla 117 i) del Tratade de Cooperaciin en
Materia de Patentes PCT., &l alcance de las tales declaracionzs se determinard zegin indiquan claraments una
cegidn de derachos del inventor al solicitante o 30 cauzante, de conformidad con b dizpoests en @l numeral
£.2.16 del Capitulo Swinis, Tiulo * de la Circular Dnica de Superintendencia de Industia y Comercio.

426, 32 le requigre para que dentro del iérming

En cumplimignto d2 o digpuests por &l articuls 29 de la Dedisi
de doz meses ziguientzs a la fecha de notificac
enunciados. En ¢aza de no dar complimisnto al presents requerimiento, la solicitud e conziderara abandonzada y
perderd su prelacian.

ivn del pregents oficio, complzle loe requizitos anteriorment2

fHotifiquese &) presentz oficio conforme a lo dizpuesto en el numeral 5.2, fiteral @), del capitula quinto del titulo
primerd ds 1a Circular Uiica Mo, 40 de z001.

w/

ALl CAPMENZAAESFERDES DE VEF/GEL
Directora dz Muglas Creacionas (o)

RO KW

El antericor requarimients fue notificada por fijacién en lizta ds fecha

adpall
Al contestar favor indiqus 3 nomero dz 3Scde Centro: Corrarz 13 No. 27-00 RPises 2, 5. 7 v 10 PEV: 5870000
radicacivn quo se cncuantra a continuacion Szda CAM: Av. Cra 50 He. 26-55 mt 2 Tal: 5530070
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