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Begendenciat
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIU
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

E. _S. D,

Ref:: Expediente No. 02.083.309

Solicitud de Patente de Invencién titulada:
“ANTRALINAMIDAS INSECTICIDAS".
Solicitante: E. I. DU PONT DE NEMOURS AND
COMPANY.

RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO POR FLJACION EN LISTA No. 208 DE
FECHA 8 DE AGOSTO DE 2003, OFICIO No. 06359 (EXAMEN DE FORMA)

RICARDO METKE MENDEZ, mayor de edad y vecino de Bogoté D.C.,
identificado tal como aparece al pie de mi firma en mi caricter de apoderado sustituto de la

sociedad en referencia, me permito manifestar lo siguiente ante el auto emanado por ese
Despacho, dentro del término legal:

1. Para atender a 1a primera observacion del Examinador, me permito adjuntar

la traduccién de los anexos del reporte del examen preliminar internacional.

2. En atencién a la segunda observacién del Examinador, me permito presentar
el poder debidamente legalizado de la solicitante junto con el documento que acredita la
existencia y representacién legal de la sociedad. Adicionalmente ratifico todo lo actuado
por el doctor Carlos Olarte.

3. Presento, ademés, nuevo texto de la solicitud en el cual se han hecho
correcciones a errores. Dichas correcciones no implican una ampliacién de la invencidn.

Presento recibo por concepto de modificacién voluntaria.



RAIBBECK, LARA, RODRIGUEZ & RUEDA
MIEMBROS DE LA FiRMA

BARKER & MCKENZIE

De acuerdo con lo anterior se han respondido a todas las exigencias presentadas por
ese Despacho y se solicita, muy comedidamente, que se continiie con el trimite.

Atentamente,

] O METKE MENDEZ
C.C. 19]074.428 de Bogots—
T.P. 13.531

Anexos: Poder de abogado
Traduccién de los anexos del reporte del examen preliminar internacional
Nuevo texto de la solicitud
Formato de modificaciones y correcciones

Recibo de pago por concepto de modificaciones voluntarias
Sustitucién de poder



Espacio reservado pars el adhesivo de radicacidn

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

2000-10
Q) SOLICITUD DE:
EComociéndeEnuerwﬁll DModiﬁcwidnlunlSoliciwd
Nombre: E.L DUPONT DE NEMOURS AND COMPANY IDENTIFICACION
SOLICITANTE
Dircccién: 1007 Market Street, Wilmingion, DE 19896, ce. [ ] Nt [ ]
Extados Unidos de Amériea.
Teléfono: Fax: CE. D Otro D
B-Mail:
Domicilio: ESTADOUNIDENSE Niimero
Nombre: RICARDO METKE MENDEZ IDENTIFICACION
REPRESENTANTE
O APODERADO  |pireccin:  Avenide 82 No.10-62 Piso 6. cC. E NIT |:|
Teléfono: 6341500 Fax: 3162211 ce. [ ] Otro [:|
E-Mail: patents bognta@bakemet com Nikmero ",:'E"’""'! ;TP 1
(@ Numerode Expediente: 02083300
@ Descripcién de la correccién o modificacién solicitada
Se hacen modificaciones voluntarias en errores encontrados en el texto de la solicitud.
@ Comprobante de pago No. 4343 Fecha: JUNIO 20 DE 2003
@ Anexos:
X
Comprobanie de pago de 1a tasa
X |

Poderes, si fuere ¢l caso

|

Certificado de existencia y representacién legal, cuando el solicitante sean personas juridicas

®
NOMBRE:  RICARDC METKE MENDEZ FIRMA: ré‘:&‘ \i
) CC. g"ﬂi d"j‘f._. 13.531

Instrucciones para ¢l diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pégina.




NIT : BOO174089-2

RECEBO OFICIAL DE CAJA : 03 - 43,4358
FECHA : JUKI0 20 IE 2003

$3003 CONSIGNACION 3t

DEPOSITANTE TIPD PAGD BANCO CUENTA Ko. PAGD FECHA P60

Yr. PAGD

JULTAN AMDRES VARGAS CONSIGRACION  BANCD POPLRLAR  050-00110-4 15462931 2070672003

ftitk C 0O HCEPT 0 iy

28,320,00¢.60

CAMT. RENTISTIZO CONCEPTO TOTAL COXCEPTO
1 50005-01-03 CANBIO DE HODALIDAD Y NOBIFICA 17 NARCAS Y LENAS COMERCIALES £2,000.00
TOTAL : $ 82,000.00

SOM:  GCHENTA Y DS NIL PESOS

o

RESFONSABLE :

RECIBD DE CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE Na.
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TRADUCCION OFICIAL No. 6.698 de un documento eserito en Inglés
@l cual se sella con el sellc de estas Oficinas de Traductores
Asociados .para fines de "idarti{ficacifn. Esta es una ‘Traduccifn
Oficial efectuada el dfa 31 de Agosto ds 1988 por la Sra. Marga-

- rita de Giraldo, c.c. 20.194.407 de Bogotd. Traductora e Intér-

prete Oficial sagtin Resoluciédn llo-. 7899 deI Ministerio da Jus-
ticia. )

Autenticaciones Notarialaes y subsiguientes correspondientes a
un Poder suscrito por E. I. DU PONT DE NEMOURE AND COMPANY Yy
firmado por el Sr. JAMES J. FLYNN, Bubsecretaric da la. Junta

de Patentes de dicha Compafifa.
Daclaracifn Notarial expadida el 4fa 13 de Julio de 1988 au-

"tenticandn la firma y cargo dsl Er..‘l‘n‘ns; J. Flynn como Bubsa-

cretario d¢ la Junta de E.I. Du Pont de Nemours and Company.
FPirmada por : FRANCES A. DANCHAK, Notaria Pdblico cuyc cargo
expira el dfa 13 de Julio de 1988. Firma y sello de la Notario.

El Podar y la Declaracidn WNotarial arrziba mencionados no se tra-

ducen pur uscontrarase ascritoo on Espaiiol.

ESTADO DE DELAWARE .
CONDADO DE NEW CASTLE '
A BABER: . *

Yo, DRBORAH H. CAPANO, Protonotaric del Tribunal Superior del
Estado de Dalaware, en y para el Condado da New Castle, Tribumal
dabidasments registrado, POR MEDIO DEL PRESENTE DOCUMENTO CERTI-
FICO qus FRANCES A. DANCHAK, quian autnnt.ltca al antarior -:udano—
rimianto o dsclaracién, es y era en la fechs da auntanticacién
de dicho reconocimiento o declaracién, una NOTARIO PUBLICO Rara
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MARGANTA IIHMLOIMM

TRARSCIORA
Mucoucew mil B
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el Eptado de Dalaware, residatite en el Oun.dldo.dn New Castle,
debidamente comisionads y habilitada como tal para hacer reco-
nocimientos de todas -las-escrituras e intrumentos por estrito
¥ para tomar juramentos y declaraciones en dicho Bstado; que
conozco-bien la escritura y caligraffa de 'd:l:chi !iotu::l.o Y creo,
en conciencia, que la firma gue npmee ‘an dicha prueba o re-
conocimiento es autdntica.

g EN TEBTIMONIO DE LO CUAL f£irmo y estampo el sellc da ‘dicho Tri-
bunal a los 13 dfas de]l mes da Julio da 1938,

Firamdo: DEBORAE H. CAPANO

Protonotario del Tribunal Buperior - Sallo dsl Trihmnal.

ESTADO DE DELAWARD

Yo, MICHAEL HARKINS, Secretario de Estado del Eatado da Delaware,
por madio del presente cartifico que DEBORAH B.. CAPANO, cuya fir-
ma auténtica spagace en el antarior documento, era eri ese momen-
€0 ¥ es actualmente una Protonotario del Tribunal ‘Superior del .
Estado de Delaware en y para el Condado ds Nev Castls, debldamente
elegida, comisionada y habilitada, y que se debe ‘dar total £ y

. crfdito a todos sus actos oficiales como tal. .

EN TESTIMONIO DE LO CUAL estampo mi firma y sello oficial en mi
despacho en Dover a los 18 dfas del mes de Julio de 1988,

MICHAEL HARKINS - Secratario da Estado
Pirmado: Richsard (Ilegibla) - Subsecretario de Estado.

EN ESPAROL: La legalisacién da las firmas antariores inclusive

poxr el Ministerio da Relacionco Extoriores de Colombia ba

No. 158460 del dfa 26 de Agosto da 1988.

s ]



ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA DE LA CUAL SE DEJA COPIA EN LOB
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CONSULADO DE COLOMBIA
WABHINGTON, D. C.

N® 1414 A«

LA CONSUL BE COLOMBIA ' —a
en Mashington, D.C. = -~ -

CERTIFICA:

Que es auté‘ntica la firma de’ mcmn. unnus

quicn el dfa "18 de julin da 1988-_ - .-

desempefiaba las funciones dé’ SECRETARIO DEL ESTADO :DE DELAWARE _
1a cual aparece al pie de los documentos anexos ‘relacionados con

PODER ¥ CERTIFICACION NOTARTAL DE E.I. DU PONT DE NEMOURS AND CO.

" Dado ‘en Washington, D.C...8 105__yeioriache (28) dfas del mes de_ -

fuiio . Jtt:he mil novecientos ochenta y “ocho. rssﬂf

(E1 Consulado no asume ningund
responsabiiidad por el conte-
- nido de los documentos anexos)

DERECHOS A PAGAR
EEN COLOMBIA U sN s
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POWER OF ATTORNEY

The undarsigned, .
. B. I. DU PONT DE NEMOURS
AND COMPANY

fosated In .

1007 Market Street
- Wilmington, Delaware 195858
«+ (Onited Btates of America

deslares that it herely pranis to
JAMES W.F. RAISBECK AND/OR

ROBERT B. RAIEBBECK AND/OR
.ALVARO CORREA ORDONEZX,

. s fofl mid mfficlent power of aticeney to apply o

| the proper nationsl offismy and anthorities fyr the

' mme of: tegistration of lattaers
_patent, renewals, asslgnments,

_ changes of name, filing and
proesecution of oppositions,

)
to whish snd it ampowers them 0 taks all steps

Dune and sobeoribed in
Wilmington, Dalaware, U.B.A.

o thel3iligay or July, 19 88

T RAISBECK & RAISBECK

. APARTADO ABRED No. 37-48
POGOTA, D E - COLOMBIA

PODER

u“ﬁ;ﬂl'
E.F. OU PONT DE NEMOURS AND COMPANY

domicitiaoe en

1007 Market Street
Wilmington, Delaware 19898
Estados Unidos de América

hdlnl'-clp_l-nbﬂnll:l

JAMES W.F. RAISBECK y/o
ROBERT B, RAISBECK y/o
ALVARD CORREA-ODRDOREZ,

In cbienclin ds: vegistro de patentes,
renoyaciones,. trispasos, cambios de
nombre, presentacifn’y tramitacidn de
cposiciones, .

a suyu wigio ls fesulias pors dar aote dichas

autoridades, todom los pasos necasarios al oljete
todiesdn, elevar miiciiodes, fwmuiar dascripciones,
protesias, declarnciones, spelacionas y realamng, oblar
uxRpossios, solipiiar testisscndos, realbly dosumenion
y valoyes, dasisiir y percibir: Se sonceda & lon a3-
presndos mandstarios poder bastints para rechir

|

da Ias maress m premnizren y bacer cuanio fasre

Dado y firmado en
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*.. NOTARIAL CERTIFICATION

13th

-y July

0 8.5 undersgaed Sar;  Frances A. Danchak
. oxNTIFTN

1. m James J. Flynn

" ot gnt on i domintod w2604 Monrtchanin .
. g ,Dn'ln:nm, Blag.,

5. THEL (e gzt W 8 me DEmadly kaown md thel MeAbs

:llll-l-‘l---h-_

% ‘Toes o premior ket saed De farepsivg Serwomt 1
, t7eat. Secretary of the Patent Boand

o Wy juriisl pores

, 'B. I. DU FONT DE NENDURS AND COMPARY

E. I, DU FONT DE NEMDURS AND COMPANY

i Bows ot i 1007 Market Btreet,
I » Dalmmre 19890,

United Statea of aperica

s duly Onanissd. Bew preweml lgml misemos sad; thai the
_n_h“h-ln-l'lmmm
v Jhs pmpw of 0 etxpafste pirposa.

i~k Shie pramter has In fat e reled B snahorily sad that
'n;".m-m

. Thet § Save tms ewiastins 3, 4t D slove e e
" sloping smetls Seumoty for e My mblowd

CERTIFICACION NOTARIAL

am 11 mmnew Julio

«m B, umpe minrw  Frances A. Danchak

1. W Jemes V. .Flyin
v

meges 7 aomitndo 2604 Montchanin B1dg.,
Wiimingten, Delaware 19898

Es_t”pls_ gmo's_ge-Am!H c:_

0. Qov muoe 5l chEpants ¥ g dele tne mgeshind gal pax
ol sbargamisnta,

aristew & .
Secretario Asistente de 1a Junta

dv pasenias,
E.I. DU -PONT. DE NEMOQURS AND COMPANY

E.1. DU PONT DE NEMOURS AND COMPAKRY

wn wee 1007 Market Street,
¥ilmington, Delaware 19898,
Estados Unidos de América

mil tguiwinte sohatitmids, gue Sheme mislemsin Ngsl Mitesd ¥
qus of oo paza of cuul a0 ha mirgado of pager ith scnarndiin
ST Jm 4SSty su GRSV mchl.

“Im. e eimtivernenis B reprweciacidin gue
wtasie, ¥ ¢ wmis & Mgtuaw.

& G be bumis da swicsaiem £ 9 ¥ 5 amteriow oy I

. siguieriey guemmanaed dutitisoy gus &l afschs St e shOlgma

(7 U Mmeis Gpmihaweply am suprveidn ds g deahes
7 & m wigm o possimas; De gcuerdo al nom-

bramientd que he visto en la ciudad

City.of Dalswars on September 11, : ;
; de Wilmington, Uelawaré en septiembre.
m&mdmm‘“'“dﬂ'f Q1 de 1987 por-el Presidente y Vige
" corpreation, ’ -.h.\jirasid te de 1a Junta de Patentes de
. I furthar certify that said inilvidual dicha tompatifa certifico que dicho
duly mthorised to mign the forwgaing instrudent Individuo esté autorizado pare firmer
' in the name of said corporation, in accovdance @1 fresante documento an. nombre de -
with his above mentioned tion. I:écompl!'ll'r:ﬁ'dn ;:ue;do :on sutl::lincio-
ng@a posicitn. Finalmente certifico
mi'mﬂm?ﬂﬂmmm for which gye e objeto por el cual este instru-|
the cbjects “mﬁ are within the expn af perto es para 1levar & cebo las scti- :
acoordance with the Aot ald:t m=id CoTpoatilon, %v%dndes ge 1a coﬂm:s d: l:un;dn‘;?lsl :
and/ issuel Ine) acta de constitucién de fecha
Mmifﬂ inﬂnaxgc: ¥ utltuto: en 'I; c1ud:d de “'};"?m“
*which ed geplarorr. B, 1915 Delaware, de facha septisiiye 8, -
- toth I have seen. I attoet. - que los dos heinos vistg
P } Doy fTE. -
‘» /MM'.M a_ .?__ﬁ-££=<
oy Conpbiscian wapims Al 8, 70R | ‘




F

E R T— e e E—— —
."r_ Ve

2

- /

Y The State of Belature

o h— #iche] Harkins ‘Sscretary of State of the
" State of Delmware, do hereby certify that Deborsh H. Capano
- whiose genuine signature appeara o the above and foregoing document

- ' - wasatthe timeof makingandnow s a P-ljothonotary of the
l - ' . Superior Court of the Stata of Delaware-

in and for New Castle County
S duly _elected,  commissioned and qualified; and that full

faish end credit are, and ought to be, given to all of his official acts 2z such.

dn Uentinwny Wherest, 1 have hereunto set my hand

and official aeal

at Dover, thia
18th  dayof July

lnlhcvurofourhrdmthnumduimhunﬂudm

T e T

e . . Tstant Sec’ __WL_
~ T

»




I, DEBDRAH H. CAFANOD, Prsthonstery of the Supsrier Court of the Stytm of
Dlﬁll!.lllllflrlﬂh‘lhtlllllvﬂHGmhlﬁ-thDIIHEIEIY

u-mm-- hu:lﬂ.-h -nﬂliln.lﬂ

| s well sopmainted with the bandwritey of old IMI'lﬂlﬂ!llIv“l'l.:’llh

. B sigasturs te sald cortificate of proc or sckmovinigement b geanius.

\)
N TESTIMONY WHEREQF, | bawy horsiyty oot my band snd oifixud the seal of ssld

fCOMPIRA, OUE E3T
Eomiti06 Cos EL
g Mg TBRDD A LA VA




13th arw July

88, masrigned iomy  Prances A. Danchak

. s James J. Plynn

’ -n-n--uI-u-- 2604 Mntchanin
s y Dalamare 19898,

s Iinited

ey his band oo the forgning desumend,

’
Thut the puxtar s 0 S pasonslly Mnown o thad ha/she
'llu-l-m-—nﬁ_-n

-

% Thal D Pt M mesd Do fagetng Semen u
1-_Mll:. Secreiary of tha Patent Board
of ! juviiies]l Beress

E. I. DU FONT € NBOURS AND CONPANY

. That the Sovhdint povann

i B I. DU PONT DE NBOURS AND COMPANY

. s nome otnee 1007 Market Street,
Dalmmra 19898

Onited Btates of Aoarica ’
?‘“.-.I--"_I“““ﬁ
FUpo fr whics the pwwer of wtioreey Is graaANd &0 Whhim °
v ihe stxpu af i earparAlS pUTFRRAL.

5 Tt The EaRter has S fant the rebuvl  SESywily sl thed
'Nﬂ--—--m.
. -

e d whish I metion spesttically. giviag thely exlm amd

| Dy cgin o mewwi.  In AcoODdance with the

i appointment which I have seen issusd in the

. Clty.of Wilmington, Delmwars an September 11,

© 1987 by the Chainmn and Vice (haivmn of the .-

Pajhmtmdo!nidm. ' &
I further certify that eaid irdd

;hmmﬂﬂdm S

“'“-.'.'.- ‘asidente de 1a Juntet de Patentes da

mign the forsgoing ingtruiknt

CERTIFICACION NOTARIAL

am 13 owmme Julio

- e B.c—--.- Frances A. Danchak

1. em James J..Flyhn

mager y eemitinte w2604 Montchanin Bldg.,
Wilmwington, Delaware 19888

Ew; gm%sugl-lm!ricn

LN
S, Gos mamme ol srEale ¥ gow dels fene eepesiied agal Dews
Ly

avicty ds
Secretario Asistente de 1a Junta

44 Faksnies,

E.I. DU PONT. DE NENOURS AND COMPANY

4. Qus B pesewy feaidies

E.I. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY

om wis m , 1007 Market Street,
¥iimingfon, Delaware 19898;
Estados Unidos de Américy

oot lgalmants eomstiinids, @m Ume esimets lagai actesd 3

5 Qm o viommte tue emimmme B Fgremidn e
astants, 7 quo el s legfxiom,

5. Qus 3o bassdy Mo etifimsigees . 4 7 § anieviers & Mm
. *I___“FIM--“
Sy gt masaion epeifiemeas =X epriskis dv e fasbes
7 & & wom o wstmen; De acuerdo a1 nom-
bramientd que he visto en la cliudad
de Wilmington, Delaware en septiembre
o1 _de 1967 por- el Presidente y Vice

“dicha.compafifa certifico que dicho
{ndividuo estd autorizado para firmar
"e] presente documento en' nombre de

* lascompafifs ‘de acuerdo con su mencic-

naa posicidn. Finalmente cartifico

que el objaeto por el cual este instru-

the dbjects m.:l“u-d snid fon i:f'mnto es para llevar a cabo las acti-

vidades de 1a compafifa de acuardo con
ing) acta de constitucién de fecha 1915
y estatutos en la cludad de Nilmingto
Delaware, de fecha septiegpfE)B, 1915
que los dos hemos, visto.

Doy fé. T
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BAKER & MCKENZIE

AVENDA B2 No. 10-82, 8° Pso
TeLérono: (37-1) 634-1B00
Boootd, D.C. COLOMBIA
WWW. BANEMNET.COM
ornce, socoTADBARERNET.COM

Sefiores

SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

E. S. D.

Ref.: EXPEDIENTE No.02,083.3090
Solicitud de Patente de Invencibn titulada:

"ANTRALINAMIDAS INSECTICIDAS".

Solicitante: E.I. DUPONT DE NEMOURS AND
COMPANY .,

ALVARO CORREA-ORDONEZ, actuando en mi caricter de apoderado de la
sociedad de la referencia, respetuosamente manifiesto que SUSTITUYO en el
doctor RICARDO METKE MENDEZ, identificado con la Cédula de Ciudadania
nimero 19.074.428 de Bogotd y con la Tarjeta Profesional nimero 13.531, el poder
que la sociedad enunciada en la referencia me ha concedido.

El sustituto adquiere las mismas facultades que el principal.

L J

Atentamente,

ALVARO CORREA-ORDONEZ
C.C. No. 79.143.366 de Usaquén
T. P. No. 20.281 del Consejo Superior de la Judicatura
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TRADUCCION FICIAL No. 03-427

Efectuada el dia 3 de octubre del 2003, de un documento
escrito en Inglés, al cual para su identificacién se le
estampa el sello de Maria del Pilar Iglesias, Traductora e
Intérprete Oficial por Resolucién No. 819 de abril de 1971
expedida por el Ministerio de Justicia de la Republica de
Colombia.

TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES

De la
AUTORIDAD INTERNACIONAL DEL EXAMEN PRELIMINAR

Para:
BIRCH, Linda D. y otros NOTIFICACION DE LA
E.X. DUPONT DE NEMOURS AND TRANSMISION DEL
COMPANY INFORME DEL EXAMEN
Departamento Legal para el PRELIMINAR INTERNACIOHAL
Registro de Patentes (PCT Regla 71.1)
1007 Market Street
Wilmington, Delaware 19805
Estados Unidos de América

Fecha de porte: 07.05.2002

Referencia del Expediente del
Solicitante o del Agente: NOTIFICACION IMPORTANTE
BA9263PCT

Solicitud Fecha de Presentacién Fecha de
Internacional No. Internacional: Prioridad:
PCT/US01/09338 20/03/2001 22/03/2000

Solicitante:
E.I. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY y otroa

1. Al solicitante por el presente se le notifica que esta
Autoridad Internacional del Examen Preliminar transmite con
el presente el informe del examen preliminar y sus anexos, si

los hubiere, establecidos sobre la sclicitud internacional.

SERGIO ANDRES RUEDA IGLESIAS
€ C 80.424.773
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
EBPAROL - INGLES 7 INGLES - ESPAROL
RESOLUCION No. 0138 DEFEBRERO 11,2002
MINISTERIO DE JUBTICIA Y DEL DERRCHO



2. Una copia de este informe con sus anexos, si los
hubiere, esta siendo transmitida a la Oficina Internaciocnal

para que se comunique a todas las Oficinas elegidas.

3. Cuando lo solicite cualquiera de las Oficinas elegidas,
la Oficina Internacional preparard una traduccién al inglés
del informe (pero no de los anexos) y enviara esa traduccién

a las mencionadas Oficinas.

4. RECORDATORIO

El solicitante debe ingresar a la fase naciocnal ante cada
Oficina elegida cumpliendo determinados actos (presentando
traducciones y pagando derechos nacionales) dentro de los 30
meses siguientes a la fecha de prioridad (o posteriormente en
algunas Oficinas) Articulo 39(1)) (ver también el
recordatorio enviado por la Oficina Internacional con el
Formatoc PCT/IB/301).

Cuando se deba suministrar una traduccién de la solicitud
internacional a una Oficina elegida, esa traduccidébn debe
contener una traduccién de cualquiera de los anexos para
incluirla en el informe internacional del examen preliminar.
Es responsabilidad del solicitante preparar y suministrar esa
traduccién directamente a cada una de las Oficinas

concernientes.

SHNH)AHDNEIWEHINHE“AS
C. C. 80.121773
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL 2
E9PAROL - INGLES / INGLES - ESPAROL
RESOLUCION No, 0138 DEFEBRERO 11,2008
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEL DERECHO
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Para mayores detalles sobre los limites de tiempo aplicables
y sobre los requisitos de 1las Oficinas elegidas, ver el
Volumen II de la Guia del Solicitante para el Tratado de
Cooperacién de Patentes (PCT).

Nombre y direccién postal de la IPER/

Oficina Europea de Patentes

D-80298 Munich

Tel. (+49-89)2399-0 Telex: 523656 epmu d

Fax: (+49-89)2399-4465

Funcicnario autorizado:

Pfitznex, G.
Tel. (+49-89)2399 2828

TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES (PCT)

De la
AUTORIDAD INTERMACIONAL DEL EXAMEN PRELIMINAR

(Articulo 36 y Regla 70 del PCT)

Referencia del Expediente del
Solicitante o del Agente: PARA ACCIONES ADICIONALES:
BAS263PCT Ver la Notificacidén de

Transmisién del Informe de
Examen Preliminar (Formato

PCT/IPEA/4l6)
Solicitud Fecha de Presentacién Fecha de
Internacional No. Internacional: Prioridad:
PCT/US 01/09338 20/03/2001 22/03/2000

Clasificacién Internacional de Patente (IPC), ¢ clasificacién
nacional e IPC: C07C235/00

Solicitante:
E.I. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY Yy otros.

SERGIO ANDRES RUEDA IGLESIAS
C C 80.£2:773
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPAROL - INGLES / INGLES - ESFAROL 3
RESOLUCION No. 0138 DEFEBRERO 11,2002
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEL DERECHO



1. Este informe de examen preliminar internacional ha sido
preparado por esta Autoridad Internacional para Examenes
Preliminares y se transmite al solicitante conforme al

Articulo 36.

2. Este INFORME consiste de un total de 4 hojas, incluida

esta cubierta.

3. Este informe contiene indicaciones relacionadas con 1lo
siguiente:

I. Base del Informe

V. Declaracién razonada conforme al Articulo 35{(2) con

relacién a la novedad, paso inventivo o
aplicabilidad industrial; citas y explicaciones que
soportan esta declaracién.

Fecha de Presentacién de la Solicitud: 05/10/2001

Fecha de Terminacién de este Informe: 07/05/2002

Nombre y direccién postal de la Autoridad Internacional de
Examen Preliminar:

Oficina Europea de Patentes

D-80298 Munich

Tel. (+49-89)2399-0 Telex: 523656 epmu d

Fax: (+49-89)2399-4465

Funcionario autorizado:
Butkowskyj-Walkiw, T
Tel. (+49-89)2399 8594

SERGIO ANDRES RUEDA IGLESIAS
¢ C. 80.421.773 4
TRADUCTOR E INTERPRETE OFICIAL
ESPAROL. - INGLES / INGLES - ESPAROL
RESOLUCION No. 0138 DE FEBRERO 11,2002
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEL DERECHO

<



..

INFORME DEL PRELIMINAR INTERNACIONAL

Solicitud Internacional No. PCT/US 01/09338

I. Basea del Informe

l. Con relacién a los elementos de la solicitud internacional
(Hojas de reemplazo que han sido preparadas para la Oficina
receptora en respuesta a una invitacién bajo el Artfculo 14
se denominan en este informe como “presentadas
originalmente”, y no se anexan a este informe ya que no
contienen modificaciocnes (Reglas 70.16 y 70.17}).

Descripcién, Péginas:

1-195 Tal y como se presentaron originalmente.
Reivindicaciones, Namero:

1-43 Tal y como se presentaron originalmente.

INFORME DEL PRELIMINAR INTERNACIONAL - HOJA SEPARADA
Solicitud Internacional No. PCT/US 01/09338

V. A la luz del documento D1 (NL-A-9 202 078, pagina 1, linea
l-p4gina 2, 1linea 3; ejemplos) estas reivindicaciones 1-
5,21,42 y 43 no son considéradas novedades (Art.33(2) PCT).
Ademas, el documento D2 (DE-A-44 28 3BO;pagina 2, lineas 11-
25; pagina 16, linea 6-pigina 18, linea 33, ejemplo 33) se

considera novedad, anulando las presentes reivindicaciones 1-

2l A2y 3. SMOIDIBIUBAMIBMS
-y ao':zrlnlgri OFICIAL
E INTER
ﬁé‘ﬁ’?ﬁm 7 INGLES - ESPAROL 5
RESOLUCION Ho. 0138 DE FEBRERO 11,2002
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEL DERECHO
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Ademds, a la 1luz de 1los documentos Dl y D2 estas
reivindicaciones 1-43 no pueden considerarse inventivas
(Articulo 33(3) PCT) como el objeto de esta solicitud, es
decir, proporcionar composiciones que puedan ser utilizadas
como antropodicidas, ya ha sido resuelto por los documentos
arriba enumerados en la misma forma, o al menos de forma muy
similar.

INFORME DEL EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL -

Solicitud Internacional No. PCT/US 01/09338

6. Observaciones adicionales, de ser necesario:

V. Declaraciédn razonable bajo el Articulo 35(2) con relacién
a la novedad, los pasos inventivos o la aplicabilidad

industrial; citas vy aexplicaciones que soportan tal

declaracidén. ¢
1. Declaracién
Novedad (N) Si: Reivindicaciones 6-20, 22-41

No: Reivindicaciones 1-5, 21, 42, 43

Pasos Inventivos (IS) Si: Reivindicaclones
No: Reivindicaciones 1-43

Aplicabilidad Industrial (IA) Si: Reivindicaclones 1-43
No: Reilvindicaciones

2. Citas y Explicaciones: Ver Hoja separada.

Es traduccién fiel y completa efectuada por:

\/l SERGIO ANDRES RUEDA IGLESIAS

Sergio Andrés Rlueda Iglesias C-¢°¢“L"i°"mm_
E INTERPRET
C.C. 80.424.773 de Bogot4 ESPAROL . INGLES / INGLES - ESPAROL

RESOLUCION No. 0138 DEFEBRERO 11.2002
MINISTERIO DE JUSTICIA Y DEL DERECHO
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINING AUTHORITY ' MAY 1 7 200z BT

o ATENT RECORDS
. P CTPATENT Rece
BIRCH, Linda D. et al " \

E.l. DUPONT DE NEMOURS AND COMPANY

; NOTIFICATION OF TRANSMITTAL OF
';gg;';:::t‘ ;’::t“" Center THE INTERNATIONAL PRELIMINARY
: EXAMINATION REPORT

Wiimington, Delaware 10805
ETATS-UNIS D'AMERIQUE (PCT Rule 71.1)

Date of malilng

(dmymanthyesy  07.05.2002
Applicant’s or agant'a fle referance
BAB263PCT . IMPORTANT NOTIRCATION
Intamational appiication No. intsmational fiing date (cewinontyyear) Priority date (daymonthvyear)
PCTAUS01/08338 20/03/2001 22/03/2000
Applcant

E.l. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY et al.

1. The epplicant Is hereby notified that this intemational Preliminary Examlnlr{g Authortty transmits herewith the
Intemational praliminary examination report and its annexes, if any, established on the intemational application.

2. A copy of the raport and lts annexes, if any, Is baing transmitted to the Intemational Bureau for communication
to all the elected Otfices.

3. Whare required by any of the elected Offices, the Intemational Bursau will prepare an English translation of the
report (but not of any annexes) and will transmit auch translation to thoss Offices.

4. REMINDER

The applicant must anter the national phase befora each slactad Office by performing certain acts (filing
translations and paying national faes) within 30 months from the priority date (or later In gome Offices) (Arlicle
39(1)) (see also the reminder sent by tha Intemational Bureau with Form PCT/IB/301).

"Where a transiation of the intemational application muet be fumished to an elected Office, that translation must
contaln a transiation of any annexaes to the intemational preliminary examination report. It is the applicant’s
rasponsibliity to prepare and fumish such translation directly to each elacted Office concemned.

For further detalls on the applicable time limits and requirements of the elected Offices, see Volums Il of the
PCT Applicant’s Guids.

Name and maling addreas of the IPEA/
———— European Patent Office

D-80268 Munich
Tel. +49 80 2388 - 0 Tx: 523858 apmu d
Fax +49 80 2300 - 4485

Form PCTAPEAM18 {Jdly 1992) a1 - <E 92

-
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PCT e

INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT

(PCT Article 36 and Rule 70)
Appicante or agenta Hje reference See Notification of Transmittal of Intemational
BAQ263PCT FOR FURTHER ACTION  preiminary Examination Raport (Form PCTAPEA/418)
intomational application No. Imemnational fing dats (dgwmonthimar) Priority date (dayimanthyear)
PCTAUS01/08338 20/03/2001 22/03/2000
Intamational Patent Classification (IFC) or national classification and IPC
C07C235/00
Applcant

E.l. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY et al.

1. This International praliminary examination repart has been prepared by thia Intarnational Preliminary Examining Authority
and s fransmitted o the applicant according to Article 38.

2. Thia REPORT conalata of a total of 4 sheets, including this cover sheet.

[0 This report is also accompanied by ANNEXES, L.e. sheets of the dascription, ctumanulordnwlng-whbnhm
baen amendsd and ars the bagls for this report and/or sheets contalning rectifications made before this Authority
(see Rule 70.168 and Saction 807 of the Administrative Instructions under the PCT).

These annaxes conalst of a total of sheels.

3. Thia report comtains indications relating to the following liams:

| @ Baslsof the report
it O Prdorty
it O Non-gstablishment of opinion with regard to novelty, Inventive stap and Industrial appllcablmy
v O Lackof unity of invention
V B Reasoned statament under Article 35(2) with regard to novelty, Inventive atep or Industrial applicabliity;
citations and explanafions suporting auch statamant
vi O Certaln documents cited
Vi O Certain defects in the International application
vit. O Certaln observations on the Intsmational application
Date of submigsion of the demand ' Detle of completion of this report
05/10/2001 . 07.08.2002
Nams and maliing address of the irtemations! Authorizad officer
preliminary axamining authority:
European Patent Office
D-80208 Munich Buikowsky|-Walkiw, T
Tol. +45 89 2395 - 0 Tx: 523858 spmu d l
Fex +49 B9 2399 - 4485 Telophone No. +40 89 2390 8584

Form PCTAPEA/408 (cover shas) (January 1994)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY o
EXAMINATION REPORT Intemational application No. PCT/US01/08338

L
1.

4.

O GoaOoo

Blo

Basls of the report

With regard to the elements of the intemational application (Replacemant sheels which have been fumished io
the recelving Office in response to an invitation under Article 14 are referred fo in this report as "originally filed™
and are not annexed to this report since they do not contain amendmenis (Rules 70.16 and 70.17)).
Description, pages:

1-185 as originally filed
Claims, No.:
1-43 as originally filed

With regard to the language, all the elements marked above were avallable or fumished to this Authortty in the
language In which the intemational application wes flied, unless otharwise indicated under this ltem.

These elements were uvallable or furnishad to this Auihodly in the following language: , which is:

[ the language of a translation furnished for the purposes of the intematicnal search (under Rule 23. 1(h))
[J the language-of publication of the Intemational application (under Rule 48.3(b)).

0 the ianguage of a translation fumlshed for the purposas of intemnatlonal preliminary examinatton {(under Rule
55.2 and/or 55. 3)

With regard to any nucleotide and/or amino acld sequence disciosed In the intamational application, the
intemational preliminary examination was carried out on the basis of the sequencs listing:

O contained In the Intemational eppilcation In written form.

filed together with the international appllcation in computer readable form.
fumished subsequently to this Authority in wriiten form. ]
furnished subsequently to'this Authority In computer readable form.

The statement that the subsequentiy furnished written sequence listing does not go beyond the disclosura in
the Intemational application as filed has been fumished.

The statement that the information recorded In computer readable form Is Identical to the written seﬁuen_ce
listing has been furnished.

The amendments havea rasulted In the cancsllatlon of:

O the description, pages:
the claims, Nos.:
O the drawings, sheets:

(]

This report has been astablished as if (some of) the amendments had not been made, since they have bean
congidered to go beyond the disclosure as filed (Rule 70.2(c)):

Form PCTAPEA/409 (Boxas I-VIII, Sheat 1) (Juty 1898)



INTERNATIONAL PRELIMINARY international application No. PCT/US01/09338
EXAMINATION REPORT - SEPARATE SHEET %

8y

V. :

In the fight of D1 (NL-A-9 202 078, page 1, line 1 - page 2, line 3; examples) the

present claims 1-5,21,42 and 43 cannot be considered as being novel (Art. 33(2) PCT).

L Furthermore, D2 (DE-A-44 28 380; page 2, lines 11-25; page 16, line 6 - page 18, line
':',-i 33; example 33) is novelty destroying for the present claims 1-5,21,42 and 43.

Further, In the light of D1 and D2 the present claims 1-43 cannot be considered as
being inventive (Art. 33(3) PCT) as the object of the present application, namely to

. provide compositions which can be used as arthropodicides, has already been solved
by the above listed documnents in the same orat least very similar manner.

— Form PCT/Saparate Sheat/408 (Shest 1) (EPO-Aprl 1807)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY

EXAMINATION REPORT

International application No. PCT/US01/09338

(Any replacement sheet containing such amendments must be refarred to under itsm 1 and annaxed to this

report.)

6. Additional observations, if necessary:

V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, Inventive step or Industrlal applicabliity;

chiations and explanations supporting such statement

1. Siatement
" Novelty (N) Yes:
No:
Invantive step (IS) Yes:
No:

Industrial applicabliity (1A) Yes:

2. Chationa and explanations
see separate sheet

Claima B8-20,22-41
Clalms 1-5,21,42,43

Clalms
Claima 1-43

Claims 1-43
Claims

— NI
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ANTRANILAMIDAS INSECTICIDAS

ANTECEDENTES DE LA INVENCION

Esta invencién Be relaciona con ciertas
antranilamidas, sus N-6xidos, pales y composiciones
agricolamente adecuadas, asi como métodos para Bu. uso, como
sustancias que matan artrSpodos en ambientes agronémicos y
no agronémicos.

El exterminio de plagas de artrépodos es my
importante para obtener una alta eficiencia de una cosecha.
El dafio por artrSpodos a cosechas agronémicas en crecimiento
o almacenadas pueden provocar una reduccidédn importante en la
productividad y pueden resultar en costos aumentados para el
congumidor. El control de plagas de artrSpodos en 1los
bosques, cosechas de invernadero, lugarea de ornato o
cosechas de semillerc, alimentos almacenados y productoa de
fibra para la salud de animalea de ganado, caseros Yy
paGblicos, también es importante. Estin disponibles
comercialmente muchos productoe para estos propdsitos, pero
alin existe necesidad de compuestos nuevos que sean més
eficaces, menos costosos, menos téxicos, ambientalmente més
inocuos o que tengan modos de accidén diferentes.:

El documento NL 9202078 describe &erivados de

4cido N-acilantranilico de f&6rmula i como insecticidas:
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en donde, por ejemplo,

X es un enlace directo;

Y es H o0 alquilo de 1 a 6 4tomos de carbono;

Z es NH;, NH{alquilo de 1 a 3 &tomos de carbono) o
N(alquilo de 1 a 3 dtomos de carbono)i; y

R' a R? son independientemente H, hal&Sgeno, algquilo
de 1 a 6 &tomos de carbono, fenilo, hidroxi, alcoxi de 1 a 6

Stomos de carbono o aciloxi de 1 a 7 &4tomos de carbono.

BUMARIO DE LA INVENCION

Esta invencién se relaciona con un método para
exterminar artrépodos, que comprende poner en contacto a los

artr6podos © su ambiente con una cantidad eficaz para matar
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artrSpodos de un compuesto de f6rmula 1, su N-6xido o sales

agricolamente adecuadas

en donde

A y B son independientemente O o S;

cada J es independientemente un grupo fenilo o
naftilo sustituido con 1 a 2 de R® y opcicnalmente sustituido
con 1 a 3 de R®; o cada J es independientemente un anillo
hetervaromftico de 5 6 6 miembros o un sistema de anillo
heterobiciclico fusionado aromdtico de 8, 9 & 10 miembros en
donde cada anillo o aistema de anillos est& opcionalmente
sustituido con 1 a 4 de R';

neslaé4;

R® es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,

cada uno sustituido opcionalmente con uno o més

8K
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sustituyentes que se peleccionan del grupo que consiste de
halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 d&tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos
de carbono, alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialguilamino de 2 a 8 &4tomos de carbono y cicloalquilamino
de 3 a 6 dtomos de carbono; o

R® es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4dtomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 4&tomos de carbono, o C{=A}J;

R® es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
&tomos de carbono, ciclecalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1 a 4
&tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,
cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &8tomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono;

R es H; G; .alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno opcionalmente sustituido con uno o mis

sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de

Ric
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halégeno, G, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &atomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltioc de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquileulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 4tomos de carbono, alquilcarbonilo
de 2 a 6 &omos de carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos
de carbbno o un fenilo, fenoxi o un anillo heteroaromético
de 5 6 6 miembros, cada anillo estid opcionalmente sustituido
con  uno a tres sustituyentes que ae seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 d&tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carboneo, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 dtomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 dtomos de carbono, halocicléalquilo de 3 a & &tomos de
carbono, hélégeno, CN, NOz, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 4tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 dtomom de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
B &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a €6 &tomos de
carbono, algquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,

alquilaminocarbonilo de 2 a € #&tomos de carbono,

QMW
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dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 Atomos de carbono; alcoxi de 1 a 4
4tomos de carbono; alquilamino de 1 a 4 Atomos de carbono;
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono; cicloalgquilamino
de 3 a 6 dtomos de carbono; alcoxj:carbonilo de 2 a 6 &tomos
de carbono o alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono; o

R’ y R? se pueden tomar junto con el nitrdgenc al
cual eptén unidos para formar un anillo que contiene 2 a 6
dtomos de carbono y opcionalmente un &tomo adicional de
nitrégeno, azufre u 6xigeno, el anillo puede estar
sustituido opcionalmente con 1 a 4 sustituyentes que Be
seleccionan del grupo que consiste de alquilo de 1 a 2
&tomos de carbono, haldgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos
de carbono;

G es un anille carboxficlico o heterociclico no
aromidtico de 5 6 6 miembros, que opcionalmente incluye uno o
dos miembrocs en el anillo que se seleccionan del grupo que
consiste de C(=0), SO o S(0); y opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes que se seleccionan del grupo gque
consiste de alquilo de 1 a 2 &dtomos de carbono, halbdgeno,
CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 d&tomos de carbono;

cada R* es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, algquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6

dtomos de carbono, halcalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
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haloalgquenilc de 2 a 6 Atomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 atomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalcoxl de 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltio
de 1 a 4 a4tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 Atomos
de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 é&tomos de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de  carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 4tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, o
trialquilesililo de 3 a 6 Atomos de carbono; o

cada R* es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 &4tomos de carbono; alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
adtomos de carbono, halcalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomoB de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbone, halSgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomecs de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 adtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomoa de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomws de carbono,
alquilamino de 1 a 4 Stomos de carbono, dialquilamino de 2 a

8 &tomos de carbono, ciclocalquilamino de 3 a 6 &Atomos de

Siq
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carbono, (alquil)cicloalgquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

cada R° es independientemente alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alguenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
algquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilc de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halSgeno, CN, CO;H, CONH;, hidroxi, alcoxi de 1 a 6
dtomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 6 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a
6 &4tomos de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 6 &tomos de
carbono, haloalquiltio de 1 a 6 A&tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 6 @&tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 6 dtomos de carbono, alquilamino
de 1 a 6 atomoa de carbono, dialquilamino de 2 a 12 Stomos
de carbono o cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 atomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de

carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

8o
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(R¥)3, cuando se une a &tomos de carbono adyacentes
se pueden tomar juntos como -OCF;0- ~-CF;CF;0-, o OCF,;CF,0-;

cada R°* es independientemente H, halégeno, alquilo
de 1 a 6 dtomoe de carbono, algquenilo de 2 a 6 'ato:.nos de
carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo
de 3 a 6 Atomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono o alcoxicarbonilo de 2 a 4 dtomos de carbono; o

cada R* es independientemente un fenilo, bencilo,
fenoxi, o un anillo heterocaromitico de 5 6 6 miembros, o un
gsistema de anillo heterobiciclico fusionado de B8, 9 6 10
miembros aromitico, cada anillo opcionalmente esté
guatituido con uno a tres sustituyentes gque se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 a&tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilc de 2 a 4 &tomos de carbono, halocalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halégeno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 &omos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
algquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &atomos de carbono, ciclocalquilamino de 3 a 6 &tomos de

carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 A4tomoe de

t
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carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomoe de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a &
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 4tomoa de carbono,
halcalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbone, halcalgquinilo de 2
a 6 dtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a Glétomos de
carbono, halbégeno, CN, COH, CONHa, NOj, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &atomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 &dtomos de carbono,
alquilesulfinilo de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos dé carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 &tomoe de caxbono, dialgquilamino de 2 a 8 Atomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a €6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 Atomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 Stomos de
carbono, trialguilsililo de 3 a 6 4tomos de carbono; o

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo,
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benzoile, fenoxi, anillo hetercaromitico de 5 6 6§ miembros o
un sistema de anillo heterobiciclico fusionado de 8, 9 6 10
miembros aromitico, cada anillo esta opcionalmente
sustituidoc con 1 a 3 suatituyentes que se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2" a 4 Stomos de carbono, ciclocalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomoe de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 4tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltic de
1 a ¢ dtomop de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbeno,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 A&tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 @&dtomos de carbono,
dialquilaminocarbonilc de 3 a 8 &tomos de carbone o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carboﬁo;

con la condicién de que

(1) cuando A y B son ambos O, R® es H o alquilo

de 1 a 3 4tomos de carbono, R’ es H o alquilo de 1 a 3

B3
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Gtomos de carbono y R* es H, haldgeno, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, fenilo, hidroxi o alcoxi de 1 a 6 &tomos
de carbono, entonces uno de R® es diferente de halégeno,
alquilo de 1 a 6 dtomos de carbono, hidroxi o alcoxi de 1 a
6 dtomos de carbono; o

(2) g es diferente de 1,2,3-tladiazol
opcionalmente gustituido.

Esta invencién también pertenece a compuestos de

f6rmula 1, sus N-O6xidos y sales agricolamente adecuadas

en donde

A y B son independientemente O o 8;

cada J es independientemente un grupo fenilo o
naftilo sustituido con 1 a 2 de R* y opcionalmente sustituido
con 1 a 3 de R*; o cada J es independientemente un anillo
heterocaromitico de 5 6 6 miembros o un sistema de anillo

heterobiciclico fusionado aromitico de 8, 9 6 10 miembros en
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donde cada anillo o pistema de anillos est8 opcionalmente

sustituido con 1 a 4 de R’;

neslaé;

R! es H; o alquilo de 1 a 6 &tomws de carbono,’
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, algquinilo de 2 a §
dtomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno sustituido opcionalmente con uno o més
sustituyentes que se seleccionan del grupo gue consiste de
halégeno, CN, NO, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 4&tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 4&tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos
de carbono, alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono y cicloalquilamino
de 3 a 6 4&tomos de carbono; o

R! es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonile de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4dtomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o C{(=A)J;

R? es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
algquenilo de 2 a 6 &atomos de carbono, alquinilo de 2 a &
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 4tomos de carbono,
alcoxi de 1 a 4 atomos de carbono, alquilamino de 1 a 4
dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,

cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
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de 2 a 6 &tomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono;

R} es H; alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 a&tomos de carbono,
cada uno opcionalmente sustituido con uno o més
sustituyentes .que se seleccionan del- grupo que consiste de
halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomoa de carbono, alquiltio de
1l a 4 dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 4tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono, alquilcarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos
de carbono 0 un un anilloc fenoxi opcionalmente sustituido
con 1 a 3 sustituyentes que pe peleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo dé 3 a6
atomos dé carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halbgeno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, halcalcoxi de 1 a 4 4tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de

carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
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alquilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, ciclealquilamino de 3 a 6 &4tomosa de
carbono, (alquil)cicloalquilaminoc de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilce de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; alcoxi de 1 a 4
&tomos de carbono; alquilamino de 1 a 4 &4tomos de carbono;
dialgquilamino de 2 a 8 &temos de carbono; cicloalquilamino
de 3 a 6 &tomos de carbono; alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos
de carbono o alquilcarbonilo de 2 a 6 d&tomos de carbono; o

R? y R* se pueden tomar junto con el nitrégeno al
cual estén unidos para formar un anillo que contiene 2 a 6
Gtomos de carbonoc y opciocnalmente un &tomo adicional de
nitrégeno, azufre u Oxigeno, el anillo puede estar
sustituido opciocnalmente con 1 a 4 eustituyentes que se
geleccionan del grupo que se seleccionan del grupo que
consiste de alquilo de 1 a 2 &tomos de carbono, halégeno,
CN, NO; vy alcoxi de 1 a 2 dtomos de carbono;

cada R* es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 Atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,

haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2

i
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a 6 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halfSgeno, CN, NO,, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &4tomos de carbono, alquiltio
de 1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos
de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 &tomoe de carbono, dialquilamino de 2 a 8 4tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 dtomos de carbono; o

cada R* es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono; alquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halég_eno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 Atomos de carbono, alquilpulfinilo de 1 a 4 Stomos de
carbono, alquilgulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomoas de carbono, ciclocalquilamino de 3 a 6 &Atomos de

carbono, (alquil)cicloalquilaminc de 3 a 6 &tomos de
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carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &4tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos tie carbono,
algquilaminocarbonilo de 2 a 6 @&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomoa de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 Atomos de carbono;

cada R®° es independientemente haloalquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 6 d4tomos de carbono,
haloalquinilo de 2 a 6 Atomos de carbono, halocicloalquilo
de 3 a 6 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 atomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 4tomos de carbono,
alquilsulfiniloc de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfoenilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, halcalquiltio de 1 a 4 atomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, CN, NO,,
alcoxicarbonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1
a 4 &atomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &atomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono, alcoxicarbonilec
de 2 a 6 atomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
&tomos de carbono o dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos
de carbono; o

(R®);, cuando se une a &tomos de carbono adyacentes
se pueden tomar juntos como -OCF;0- -CFaCF;0-, o OCF,CF,0-;

cada R* es independientemente H, halégeno, alquilo

de 1 a 6 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 Atomos de

8
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carbono, alquinilo de 2 a 6 atomos de carbono, cicloalguilo
de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono ¢ alcoxicarbonilo de 2 a 4 &4tomos de carbono; .o

cada R* es independientemente un fenile, bencilo,
fenoxi, un anillo heterocaromitico de 5 6 6 miembros, o un
pistema de anillo heterobiciclico fusionado de 8, 9 & 10
miembros aromdtico, cada anillo opciconalmente  estd
sustituido con uno a tres sustituyentes que se seleccionan
independientemente del grupo que consiete de algquilo de 1 a
4 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a §
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
halocalquenilo de 2 a 4 tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 dtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de carbond, alquiltio de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 d&tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &4tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alguil)ciclecalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4&tomos de carbono,

dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o

830
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trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 dtomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 dtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 dtomos de
carbono, halSgeno, CN, CO;H, CONH;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 dtomoe de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 atomos de carbono, alguilamino
de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 Atomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
itomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomoe de
carbono, trialquilegililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o©

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo,
benzoilo, fenoxi, o un anillo hetercaromitico de 5 & 6
miembros, un sistema de anillo hetercobiciclico fusionado de
8, 9 6 10 miembros aromitico, cada anillo est& opcionalmente

pustituido con 1 a 3 sustituyentes que se seleccionan
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independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halocalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbone, halcalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &dtomos de
carbono, (alguil)ciclocalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomoe de carbono,

alcoxicarbonilo de 2 a 6 4tomos de carbono,

alquilaminocarbonilo de 2 a €6 &tomos de carbono,

dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomoe de carbono o
trialguilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

con la condicién de que

(i) por lo menocs un R* y por lo menos un R’ sea
diferente de H;

(ii) g es diferente de 1,2,3-tiadiazol
opcionalmente sustituido;

{iii) cuando J es una piridina opcionalmente

sustituida y R* es H, R’ es diferente de H o CH,;
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(iv) cuando J es una piridina opcicnalmente
gugtituida, entoncen R’ no puede per CONH,,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 dtomos de carbono;

(v) cuando J es un pirazol, tetrazol o
pirimidina, opcionalmente sustituido, entonces R?® y R* no
pueden ser ambos hidrégeno.

Esta invencién también pertenece a composiciones
que matan artrépodos, gque comprenden una cantidad efectiva
que mata artrfpodos de un compuesto de férmula 1 y por lo
menos un compecnente adicional que se selecciona del grupo

que coneiste de tensicactivos, diluyentes eflidos vy

diluyentes ligquidoce.

DETALLES DE LA INVENCION

En los parrafos que siguen, el término "alquilo",
utilizado s8s0lo o© en palabras compuestas tales como
*alguiltio, o T"haloalquile" incluye algquilo de cadena
lineal o ramificada, tal como metilo, etilo, n-propilo, i-
proplile o los diferentes is6meros de butilo, pentilo o
hexilo. ﬁl término ‘“alquilo de 1 a 2 &tomos de carbono"
indica que una o dos de las poicidnea disponibles para ese
sustituyente puede ser alquilo. "Alguenilo" incluye alquenos

de cadena lineal o ramificada tales como 1-propenile, 2-
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propenilo y les diferentes isSmeros de bu£enilo, pentenilo y
hexenilo. YAlquenilo" también inciuye polienos tales como
1,2-propadienilo y 2,4-hexadienilo. '"Alquinilo" incluye
alquinom de cadena lineal o ramificada tales como 1-
propinilo, 2-propinilo Y los diferentes is6mercs de
butinilo, pentinilo y hexinilo. "Alquinilo" también incluye
porciones constituidas de triples enlaces miltiples tales
como 2,5-hexadiinilo. "Alcoxi" incluye, por ejemplo, metoxi,
etoxi, n-propiloxi, isopropiloxi y los diferentes iséSmeros
de butoxi, pentoxi y hexiloxi. "Alcoxialquilo® indica alcoxi
con sustitucién alquilo. Los ejemplos de "alcoxialquilo®
incluyen CH3;O0CHa, CH3OCH;CH;, CH3CH,OCH;, CH3CHaCHaCHaOCHz vy
CH3CH,OCHaCHz.  "Alquiltio" incluye porciones alquiltio de
cadena ramificada o lineal tales como metiltio, etiltio y
loe diferentes isémeros propiltio, butiltio, pentiltio vy
hexiltio. "Cicloalquilo" incluye, por ejemplo, ciclopropilo,-
ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo.

El término "anillo heterociclico" o "siBtema de
anillo heterociclico" indica anillos o sistemas de anillos
en los cuales por lo menos un &tomo en el anillo no es
carbono y comprende 1 a 4 heteroitomos que Bse seleccionan
independientemente del grupo gque consiste de nitrégeno,
oxigeno y azufre, con la condicién de que cada anillo
heterociclico contenga un miximo de 4 nitrSgenos, un miximo

de 2 oxfgenos-y un miximo de 2 azufres. E1 anillo
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heterociclico se puede unir a través de cualquier carbono o
nitr6geno disponible por sustitucién de hidrégeno en el
carbono o© nitrSgeno. El término “sistema de anillo
aromftico" indica carbociclos y heterociclos completamente
insaturados en los cuales el sistema de anillo policiclico
es aromidtico (en donde aromético indica que se satisface la
regla de HOckel para el sistema de anillo). El1 término
"anille heterocaromidtico" indica anillos completamente
aromaticos en los cuales por lo menos un &tomo en el anillo
no es carbono y comprende 1 a 4 heterodtomos que ae
seleccionan independientemente del grupo que consiste de
nitrégeno, oxigeno y azufre, con la condicién de que cada
anillo heterociclico contenga un miximo de 4 nitrégenocs, un
miaximo de 2 oxigenos y un madximo de 2 azufres (en donde la
palabra aromético indica que se eatisface la Regla de
HOckel). El anillo heterociclico se puede unir a través de
cualquier carbonc o nitréSgeno disponible por sustitucién de
hidrégeno en el carbono o nitrégeno. El1 términoc "sistema de
anillo heterociclico aromitico" incluye heterociclos
completamente aromiticos y heterociclos en los cuales por lo
menos un anillo de un sistema de anillo policiclico es
aromitico (en donde aromdtico indica que ase patisface la
Regla de - Hickel). El término rgistema de anillo
heterobiciclico fusionado" incluye wun sistema de anillo

constituido de 2 anillos fusionados en los cuales por lo
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menos un &tomo en el anillo no es carbono y puede ser
aromiatico o no aromdtico, como se define en lo anterior.

El término "haléSgeno", ya sea solo o en palabras
compuestas tales -como "haloalquilo®™, indica flGor, cloro,
bromo o yodo. Ademis, cuando se utiliza en palabras
compuestas tales como "halocalquilo", el alquilo puede estar
sustituido parcial o completamente con &tomos de halégeno
los cuales pueden ger igquales o diferentes. Los ejemplos de
"haloalquilo"™ incluyen FiC, ClCH;, CF3CHa y CFCCl;. Los
términos "halocalquenilo", "halcalquinilo", ‘"haloalcoxi'" y
similares 8e definen de manera anfloga al término
"haloalquilo". Los ejemplos de "haloalquenilo" incluyen
(Cl) 2C=CHCHz y CF3CH;CH=CHCHz. Los ejemplos de "haloalquinilo"
incluyen HC=CCHCl, CFyC=C, CCliC=C y FCH:C=CCH;. Los ejemplos
de "halcoxi" incluyen CF,0, CCl.CH;0, HCF.CH3CHa0 y CF3CH0.

El nGmero total de &tomos de carbono en un grupo
sustituyente estd indicado por el prefijo "C;-Cj", en donde i
Y j son los nGmeros de 1 a 6. Por ejemplo, alquilsulfonilo
de 1 a 3 A&tomos de carbono indica metilsulfonilo a
propileulfonilo; alcoxialquilo con 2 &tomos de carbono
indica CH3;0CHz; alcoxlalgquilo con tres &tomos de carbono
indica, por ejemplo CH3;CH(OCH;), CH3OCHaCHy o CHCHOCH;; ¥y
alcoxialgquilo con 4 &tomos de carbono indica los diversos
is6meros de un grupo alquilo sustituidos con un grupo alcoxi

que contiene un total de 4 Atomos de carbono, los ejemplos
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incluyen CH3CHaCH;OCH2 vy CH;CH;0CH;CH;. En los pdrrafos
anteriores, cuando un compuestc de fSrmula 1 contiene un
anillo heterociclico, todos los -sustituyentes estdn unidos
al anillo a través de cualguier carbono o nitrégeno
disponible por sustitucifn de un hidrégeno en el carbono o
nitrégeno.

Cuando un grupoc contiene un sustituyente el cual
puede ser hidrSgeno, por ejemplo R?, entonces cuando este
sustituyente se toma como hidrégeno, se reconoce gque es
equivalente al grupo que estd no sustituido.

Los compuestos de esta invencién pueden existir
como uno o mids estereoisfmeros. Los diversos estereolsfmeros
incluyen enantiSmeros, diastereSmeros, atropisfSmeros e
isbmeroa geométricos. Una persona experta en la técnica
apreciari que un esterecisfmero puede ser m&s activo o puede

mostrar efectos benéficos cuando se enriquece en relacién a

él o los otros estereocisSmeros o cuando se separa de €l o

los otros estereoisSmeros. Adicionalmente, los expertos en
la técnica saben como Bseparar, enriquecer o© preparar
selectivamente tales estereocisSmeros. En consecuencia, los
compuestos de la invencién pueden estar presentes como una
mezcla de estereoisSmeros, esterecisSmeros individuales o
como una forma Spticamente activa.

La presente invencifn comprende compuestos que se

seleccionan de la férmula 1, N-6xidos y sales agricolamente
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adecuadas de los mismos. Un experto en la técnica apreciari
que no todos los heterociclos que contienen nitrégeno pueden
formar N-6xidos dado que el nitrégeno requiere un par solo
disponible, para oxidacién al &éxido; un experto en la
técnica reconocerf8 aquéllos heterociclos que contienen
nitrégeno los cuales pueden formar N-6xidos. Un experto en
la técnica también reconocerd gue las aminae tercliarias se
pueden formar a partir de N-6xidos. Los métodos de sintesis
para la preparacién de N-6xidos de los heterocicloas y aminas
terciarias son muy bien conocidos por los expertos en la
técnica e incluyen la oxidacién de heterociclos y aminas
terciarias con peroxidcidos tales como dcido peracético y m-
cloroperbenzoico (MCPBA, por sus siglas en inglés), peréxido
de hidrégeno, hidroper6xidos de alquilo tales como
hidroperdxido de t-butilo, perborato de sodio y dioxiranos
tales como dimetildioxirano. Estose métodos para la
preparacién de N-5xidos se han descrito extensamente y se
han revisado en la literatura, véase, por ejemplo: T. L.
Gilchrist en Comprehensive Organic Synthesis, Vol. 7, pp
748-750, S. V. Ley, Ed., Pergamon Press; M. Tisler y B.
Btanovnik en Comprehensive Heterocyclic Chemistry, vol. 3,
pp 18-19, A. J. Boulton y A. McKillop, Eds., Pergamon Preas,
M. R. Grimmett y B. R. T. Keene en Advances in Heterocyclic
Chemistry, vol. 43, pp 139-151, A. R. Katritzky, Ed.,

Academic Press, M. Tisler y B. Stanovnik en Advances in
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Heterocyclic Chemistry, vol. 9, pp 285-291, A. R. Katritzky
y A. J. Boulton, Eds., Academic Press; y G. W. H. Cheeseman
Y E. 8. G. Werstiuk en Advances in Heterocyclic Chemistry,
vol. 22, pp 390-392, A. R. Katritzky y A. J. Boulton, Eds.,
Academic Press,

Las sales de los compuestos de 1la invencién
incluyen sales de adicién de &cido, con &cidos inorgéinicos u
orgidnicos tales como &cidos bromhf{drico, clorhidrico,
nitrico, fosf6rico, sulfirico, acético, butirico, fumirico,
lactico, maleico, malénico, oxdlico, propiénico,
aaliciciico, tartdrico, 4-toluensulfénico o valérico.

Son de notar ciertos compuestos de férmula II

IT

en donde:
X e Y son O;

mes 1labs;
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nesla4;

R! es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a §
&tomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 dtomoa de carbono,
cada uno sustituido opcionalmente con uno © mas
sustituyentes que se sgeleccionan del grupo que consiste de
halégeno, CN, NOz, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &4tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 @&tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 dtomos de carbono, algquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos
de carbono, algquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono y cicloalquilamino.
de 3 a 6 A&tomos de carbono; o

R! es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 itomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, o
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono;

R? es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 atomos de carbono,
alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1 a 4
4dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,
cicloalguilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo

de 2 a 6 Atomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6

itomos de carbono;
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R} es i-propilo o t-butilo; y

cada R' y R® son independientemente H, alquilo de 1
a 6 dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 dtomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalqtiinilo de 2
a 6 &tcomos de carbono, halocicloalguilo de 3 a 6 &4tomos de
carbono, hal6geno, CN, CO;H, CONH;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &atomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 A&tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalgquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalguilgulfonilo de 1 a 4 @é&tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 1 a 4 4tomos de carbono, alquilamino de 1
a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomeos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 Atomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
&tomos de carbono, dialguilaminocarbonilo de 3 a 8 dtomos de
carbono, trialquilesililo de 3 a 6 atomos de carbono; o©

cada R' y R° son independientemente fenilo,
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono; alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de

2 a 4 &tomos de carbono, ciclocalquilo de 3 a 6 &tomos de



10

15

20

25

- 30 -

a7

carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomoe de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halSgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonileo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1
a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 Atomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomosa de carbono,
(alquil)cicloalquilaminoe de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 dtomoe de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
adtomos de carbono, dialquilaminocarbonilec de 3 a 8 &tomos de
carbono o trialquilsililo de 3 a 6 4&tomos de carbono.

También es de notar que existen métodos para
controlar artropodoe que comprenden poner en contacto a los
artrépodos o su ambiente con una cantidad eficaz para matar
artrépodos de un compuesto de férmula II y composiciones
insecticidas de los mismos.

También son de notar la existencia de ciertos

compueatos de f&rmula III
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en donde

A y B son independientemente O o 8;

J es un grupo fenilo sustituido con 1 a 2 de R' y
opcionalmente sustituido con 1 a 3 -de R°; o un anillo

hetercaromitico de 5 6 6 miembros opcionalmente pustituido

con 1 a 4 de R’;

neslasé4;

R! es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbonc, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 d4&tomos de carbono,
cada uno sustituido opcionalmente con uno © mis
sustituyentes gque se seleccionan del grupo gque congiste de
halégeno, CN, NOz, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &atomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomwe de carbono,
alquilsulfiniloc de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo

de 1 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 atomos
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de carbono, alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 ftomos de carbono y cicloalquilamino
de 3 a 6 &tomos de carbono; o

R* es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarboriilo de 2 a 6 é&tomos de carbono, o
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono;

R* es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
&tomos de carbono, cicloalgquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,
alcoxi de 1 a 4 &tomoes de carbono, alquilamino de 1 a 4
dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,
cicloalquilamino de 3 a 6 Atomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 Atomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono;

R} es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &dtomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbonoe o cicloalquilo de 3 a 6 4tomos de carbono,
cada uno opcionalmente suatituido con uno o mis
sustituyentes que se selecciocnan del grupo que consiste de
halégeno, CN, NOz, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 dtomoa de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono y alquilsulfonilo

de 1 a 4 &4tomos de carbono; o

R’ y R® se pueden tomar junto con el nitrSgeno al
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cual eptin unidos para forma; un anillo que contiene 2 a 6
dtomos de carbono y opcionalmente un &tomo adicional de
nitrégeno, azufre u &éxigeno, el anillo puede estar
suatituido opcionalmente con 1 a 4 sustituyentes que se
seleccionan del grupo que congiste de alquilo de 1 a 2
&tomoe de carbono, halSgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos
de carbono;

cada R* es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilc de. 2 a 6 &tomoe de carbono, -
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a €
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 4tomoa de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 Atomos de carbono, halociéloalquilo de 3 a 6 4tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 adtomos
de carbono, halcalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio
de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &Atomoe
de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 Stomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 Atomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6

dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 4tomos de
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carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomoe de carbono; o
cada R' es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilc de 2 a 4 4&tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 tomos de carbono, halcalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, haldégenoc, CN, NOz;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de
carboﬁo, alquileulfonilo de 1 a 4 datomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 Atomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 Aatomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomoas de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 é&tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &dtomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4dtomos de <carbono,
dialguilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;
cada R® es independientemente haloalquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 6 &tomosa de carbono,
haloalquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, halocicloalquilo
de 3 a6 4tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de

carbono, alguiltio de 1 a 4 4&tomos de carbono,
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alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 dtomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carxbono, N, NO3,
algquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 A4tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o
dialgquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono; o

(R%)2, cuando se une a &tomos de carbono adyacentes
se pueden tomar juntos como -OCF;0- -CF;CF30-, o OCF,;CF,0-;

cada R®* es independientemente H, halbfgeno, alquilo
de 1 a 6 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a € &tomos de
carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo
de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono; o

cada R* es independientemente un fenilo, bencilo,
o fenoxi, cada uno opciocnalmente estd sustituido con alquilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo
de 3 a 6§ 4tomos de carbono, halcalquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, halocalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
haloalquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo

de 3 a 6 &tomos de carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a
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4 atomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 4 atomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilamino de 1 a 4 @&tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a B &tomos de carbono, cicloalquilamino
de 3 a 6 dtomos de carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a
6 &4tomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 Atomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomce de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&tomos de carbono, halcalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbonoc, haloalquinilo de 2
a 6 atomos de carbono, halocicleoalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, haldSgeno, CN, CO;H, CONH;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, algquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, halcalquilsulfinilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino

de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a B8 &tomos de
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carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 d&dtomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarboniloc de 2 a 6
&dtomos de. carbono, dialquilaminccarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono, trialquilsililo de.3 a 6 A&tomeos de carbono; o

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 tomos de carbono, halocalguinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halbgeno, (N, NO;, alcoxi de 1 a 4 édtomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 4&tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 Stomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 1 a 4 &tomoa de carbono, alquilamino de 1
a 4 4tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbeno,
(alquil)cicleoalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 ai‘.omos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono o trialquilseililo de 3 a 6 4&tomoa de carbono.

También son de notar los métodos para exterminar
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artrépodos que comprende poner en contacto los artrSpodoa o
su ambiente con una cantidad eficaz para destruir
artrépodos, de un compuesto de fé6rmula III, y composiciones
insecticidas del miamo.

También es de notar que existen ciertos compuestos

de f&S5rmula IV

en donde
A y B son independientemente O o §;

J es un grupo fenilo sustituido con 1 a 2 de R* y

opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R%; o un anillo
hetercaromitico de 5 6 & miembros opcionalmente sustituido

con 1 a 4 de R;

nes1laé4;

R' es H; o alquilo de 1 a 6 Stomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 6

dtomos de carbono o cicloalgquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,

8
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cada uno gustituido opcionalmente con uno © mas

sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de

haldgeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de

carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, alcoxicarbonilc de 2 a 4 &atomos
de carbono, alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono y cicloalgquilamino
de 3 a 6 dtomos de carbono; o

R* es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomcs de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, o
dialgquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono;

R®* es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
adtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a € &tomos de carbomo,
alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1 a 4
dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 aAtomos de carbono,
cicleocalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 4tomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6
&tomos de carbono;

R? es H; alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
Gtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomoa de carbono,

cada uno opcionalmente sustituido con uno o mis

8s1
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sustituyentes que se seleccionan del grupc que consiste de
halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &4tomos Qe
carbono, alquiltio de 1 a 4 atomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono y alquilsulfenilo
de 1 a 4 &4tomos de carbono; alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono; alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono;
dialquilamino de 2 a 8 4dtomos de carbono; cicloalquilamino
de 3 a 6 d&tomos de carbono; alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos
de carbono o alquilcarbonilo de 2 a 6 Atomos de carbono; o

R? y R’ se pueden tomar junto'con el nitrégeno al
cual estan unidos para formar un anillo que contiene 2 a 6
4tomoa de carbono y opcionalmente un &tomo adicional de
nitrégeno, azufre u Oxigeno, el anillo puede estar
sustituido opcicnalmente con 1 a 4 sustituyentes que Bse
seleccionan del grupo que conasiste de alquilo de 1 a 2
&tomos de carbono, halbgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos
de carbono;

cada R' es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, halocalquilo de 1 a 6 Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, haldgeno, CN, CO;H, CONH;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1

a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
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carbono, alquiltio de 1 a 4 &dtomos de carbono,
algquilgulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 atomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 Stomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 A&tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 4tomos de
carbono, ci.cloalqui'lamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 4tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono,- dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 atomos de
carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

cada R' es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalqulilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 atomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &atomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomoa de carbono,
alguilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialgquilamino de 2 a
8 &4tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de

carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a €6 &tomos de
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carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 A&tomos de carbono;

cada R* es independientemente alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alguinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
halcalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, CO;H, CONH,;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a ¢4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, algquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 Atomos de
carbono, halcalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halecalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomosB de carbono, alquilamino
de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, c¢icloalquilamino de 3 a €6 &tomos de carbomno,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomoes de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomoe de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de

carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

(R®)3, cuando se une a &tomos de carbono adyacentes
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se pueden tomar juntos como -OCF;0- -CF3;CFa0~, o OCF;CF30-;

cada R® es independientemente H, halégeno, alquilo
de 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 §tomos de
carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo
de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono; o

cada R° es independientemente un fenilo, bencilo,
fenoxi, o un anillo hetercaromdtico de 5 6 miembros, cada
anillo est& opcionalmente sustituido con alquilec de 1 a 4
dtomos de carbono, alquenilec de 2 a 4 atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, halcalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halociclcalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halfgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 Atomos de carbono, alquileulfinilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
algquilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &dtomos de carbono, cicloalgquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (algquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 é&tomos de carbono,

dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &dtomos de carbono o

8sg
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trialquilsililo de 3 a 6 atomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
halocalquenilo de 2 a 6 tomos de carbono, halocalguinilo de 2
a 6 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, CO;H, CONH,;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilgulfinilo de 1 a 4 Atomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, halocalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 4&tomos de carbono, dialgquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilaminoc de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomeos de carbomo, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
actomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 dtomos de
carbono, trialquilsililec de 3 a 6 d&tomos de carbono; o

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo,
benzoilo, fenoxi o© wun anillo hetercaromitico de 5 & 6
miembros, cada anillo estid opcionalmente sustituido con
alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4

dtomos de carbono, alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono,



10

15

20

25

- as . 957

cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono, haloalquilo de 1 a
4 Aatomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, haloalquiniloe de 2 a 4 A&tomos de carbono,
halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono, halégeno, CN,
NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4
&tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4 &4tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfomnilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilamino de 1 a 4 dtomos de
carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,
cicloalquilamino de 3 a 6 dtomos de carbono,
{alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomoa de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomoas de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 4tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 4tomos de
carbono o trialquilsililo de 3 a 6 atomoa de carbono;

con la condicién de que cuando A y B sean ambos O,
R es H o alquilo de 1 a 3 &tomos de carbono, R?® es H o
alquilo de 1 a 3 &tomos de carbono, y R' es H, halégeno,
alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, fenilo, hidroxi o alcoxi
de 1 a 6 &tomos de carbono, entonces uno de R* es diferente
de halégeno, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, hidroxi o
alcoxi de 1 a 6 &tomos de carbono.

También son de notar los métodos para exterminar
artrépodos, que comprende poner en contacto a los artrépodos

o su ambiente con una cantidad eficaz para matar artrépodos,
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de un compuesto de férmula IV y composiciones insecticidas

de las mismas.

Los métodoa preferidos por razones de mejor
actividad son:

Método preferido 1. Métodos que comprenden
compuestos de fSrmula 1, en donde J es un grupoc fenilo
sustituido con 1 a 2 de R* y opcionalmente sustituido con 1
a 3 de RS.

Método preferido 2. Los métodos del método
preferido 1 en donde:

A y B pon ambos O;

neslaaz2;

R es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alguinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R? eas H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomoa de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carxrbono;

R? es alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 6

dtomos de carbono, o cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
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carbono, cada uno opcionalmente sustituido con uno o wmés
sustituyentes que se seleccicnan del grupe que consiste de
halégeno, CN, alcoxi de 1 a 2 &tomos de carbono, alquiltio
de 1 a 2 &tomoa de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos
de carbono y alquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

uno de los grupos R' estd unido al anillo fenilo t;n
la poeicién 2 o en la posiciém S y R' es alquilo de 1 a 4
4tomos de carbono, halcalgquilo de 1 a 4 &4tomos de carbono,
halSgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 A&tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalguiltio de 1 a 4 atomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de <carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 4tomos de carbono;

cada R° es independientemente haloalquilo de 1 a 4

_8tomos de carbono, CN, NO;, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de

carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilaulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 4&tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; o

(R)2 cuando estd unido a &tomos de carbono

adyacentea se pueden tomar juntos como -OCF;0-, -CFiCF;0- o
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cada ‘R® es independientemente H, halégeno, alquilo
de 1 a 4 &4tomos de carbono, alcoxi de 1 a 2 &tomos de
carbono o alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; o

cada R® es independientemente un fenilo o un anillo
hetercaromitico de 5 o© 6 miembros, cada anillo estéd
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de
2 a 4 ftomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomoa de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalgquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halfgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 atomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalguilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 é&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o

trialquilsilil de 3 a 6 &tomos de carbono.
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Método preferido 3. Métodos del método preferido
2, en donde

R* v R? son ambos H;

R® es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono
opcionalmente sustituido con halSgeno, CN, OCH;, 8(0)yCH;;

cada R' es independientemente K, CHi, CF;, OCF;,
OCHF;, S(0);CF3;, 8(0) CHF;, CN o halégeno;

cada R es independientemente CFi, OCF;, OCHF,,
S(0),CFs, 8(0)pCHF2, OCHCFi, OCFaCHF;, 8(0);CHiCFy o©
S (0) yCF3CHF3 ;

cada R® es independientemente H, halSgeno o
metilo; o fenilo, pirazol, imidazol, triazol, piridina o
pirimidina, cada anillo est& opcionalmente sustituido con
alquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
dtomoa de carbono, halégeno o CN; y

pes 0, 16 2.

Método preferido 4. Métodoa del método preferido
3, en donde R’ es i-propilo o t-butilo.

Método preferido 5. Métodos que comprenden
compueatos de 1la férmula 1, en donde J es un anillo
heteroaromitico de 5 6 6 miembros opcionalmente sustituido

con 1 a 4 de R,

Método preferide 6. Los métodos del método

preferido S, en donde:
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J es un anillo hetervaromdtico de 5 & & miembros
que se selecciona del grupo que consiste de J-1, J-2, J-3,
J-4 y J-5, cada J est& opcionalmente sustituida con 1 a 3 de

RT

Qes O, BoNR; y
W, X, Y y Z son independientemente N o CR’, con la

condicién de que en J-4 y J-5, por lo menoa uno de W, X, Y

0o Z es N.
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Método Preferido 7. Los métodos del método
preferido o Método preferido 6 en donde:

A y B son QO;

nesla ﬁ;

R* es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono
o alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono;

R?® es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbbnilo de 2 a 6 4tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R’ es H, o alquilc de 1 a 6&tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomoe de carbono, alquinilo de 2 a 6§
dtomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno opcionalmente sustituido con uno o més sustituyentes
que se seleccionan del grupo que consiste de halégeno, CN,
alcoxi de 1 a 2 4tomos de carbono, algquiltio de 1 a 2 Atomos
de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos de carbono y
alguilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

uno de los grupos R' est4 unido al anillo fenilc en
la posici6n 2 y el R es alquilo de 1 a 4 Stomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, haldgeno, CN, NO,,

alcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono, halocalcoxi de 1 a 4 Stomos
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de carbono, alquiltio de 1 a 4 &4tomoa de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a &4 &tomos de carbono, algquilsulfonilo
de 1 a 4 4tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &atomos de carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 4tomos de carbono; y

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 4
dtomosa de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno, CN, NO;, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a
4 Atomos de carbono, alquilsulfonilec de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquiltioc de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomoe de carbono; o un fenilo o un
anillo heterocaromftico de 5 © 6 miembros, cada anillo esté
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 dtomos de carbono, alquinilo de 2
a 4 Atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halocalquenilo de 2 a 4 dtomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 atomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de

carbono, alquilsulfonilo de 1 a &4 &tomos de carbono,
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alquilaminc de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)ecicloalquilamino de 3 a 6 4tomos de carbono,
alquilcarbonilo de '2 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono o trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono.

Método preferido 8. Los métodos del mé&todo
preferido 7, en donde:

J se selecciona del grupo que consiste de piridina,
pirimidina, pirazol, imidazol, triazol, tiofeno, tiazol y
oxazol, furano, isotiazol e isoxazol, cada uno opcicnalmente
sustituido con 1 a 3 de R’.

Método preferido 9. Los métodos del método preferido 8, en
donde:

J se selecciona del grupo que consiste de piridina,
pirimidina, pirazol, tiofeno y tiazol, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R’;

R' y R? son ambos H;

R} es alquilo de 1 a‘ 4 Atomos de carbono
opcionalmente sustituido con halégeno, CN, OCH3, S(0)pCH,;

cada R' es independientemente H, CH,, CF;, OCFs,
OCHF2, S{0)yCF3, 8(0),CHF2, CN o halégeno;

cada R’ es independientemente H, halégeno, CHa, CFi,

OCHF;, S(0)yCF3, S(O) CHFa, OCH;CFa, OCFCHF;, S (0)pCHsCFs,
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8 (0) ,CF:CHF3; o fenilo, pirazol, imidazol, triazol, piridina o
pirimidina, cada anillo estéd opqionalmente sustituido con
alquilo de 1 a 4 &tomos de carbc;ho, haloalquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, algquilsulfinilo de 1 a 4 &4tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno
o CN;

pes 0, 102,

Método preferido 10. Los métodos del. método
preferido 9, en donde J es una piridina opcionalmente
sustituida con 1 a 3 de R’.

Método preferido 11. Los métodos del método
preferidc 10, en donde uno de R’ es un fenilo opcionalmente
sustituido con alquileo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalguilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halSgeno o CN.

Método preferido 12. Los métodos del método
preferido 10, en donde un R’ es un pirazol, imidazol,
triazol, piridina o pirimidina, cada anillo esté
opcionalmente austit:uido con algquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o
CN.

Método preferido 13. Loa wétodos del método
preferido 9, en donde J es pirimidina opcionalmente

sustituida con 1 a 3 de R’.

8c¢
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Método preferido 14. Los wmétodos del método
preferido 13, en donde un R’ es un fenilc opcionalmente
sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o CN.

Método preferido 15. LlLos métodos del método
preferido 13, en donde un R’ es un pirazol, imidazol,
triazol, piridina o pirimidina, cada anillo estd
opcionalmente pustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de

carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o

CN.

Método preferido 16. Los métodos del método
preferido 9, en donde J es un pirazol opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R’.

Método preferido 17. Los métodos del método
preferido 16, '‘en donde un R’ es un fenilo opcionalmente
sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de carbomno,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o CN.

Método preferido 18. Los métodos del método
preferido 16, en donde un R’ es un pirazol, imidazol,
piridina o© pirimidina, cada anillo estd .opcionalmente
sustituide con 'alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o CN.

Método preferido 19. Los métodos del método
preferido 18, en donde R’ es piridina opcionalmente

sugtituida con alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
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haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégenoc o CN.
El método mds preferido comprende un compuesto de
fé&rmula 1 que se selecciona del grupo que conasiste de:
3-metil-N-(1-metiletil) -2~ [[4-(trifluorometil) -
benzoil] aminec] -benzamida,
2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil]-4- (trifluorometil) benzamida,
2-metil-N-[2-metil-6-({[(1-metiletil)amino]-
carbonil] fenil] -6- (trifluorometil) -3-piridincarboxamida,
l-etil-N-{2-metil-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil]fenil]-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-5-carboxamida,
1- (2-fluorofenil)-N- [2-metil-6-[([(1-
metiletil)amino)carbonil] fenil) -3- (trifluorometil) -1H-
pirazol-5-carboxamida,
1-(3-cloro-2-piridinil) -N-[2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino] carbonil] fenil] -3~ (trifluorometil) -1H-
pirazol-5-carboxamida,
N-[2-cloxo-6-[[{1-metiletil)amino] carbonil] £fenil] -
1-(3-cloro-2-piridinil}-3- (trifluorometil) -1E-pirazol-5-
carboxamida,
3-bromo-1-(2-clorofenil) -N- [2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino] carbonil] fenil] -1H-pirazol-5-carboxamida, y
3-bromo-N-[2-clorxo-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenill -1- (2-clorofenil) -1H-pirazol-5-carboxamida.

Los compuestos preferidos por razones de mejor

8
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actividad o facilidad de sintesis son:

Compuesto preferido A. Compuestos de f&6rmula 1, en
donde J es un grupo fenilo sustituido con 1 a 2 de R* y
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de RS.

Compuesto preferide B. Compuestos del compuesto
preferido A, en donde:

A y B son amboe O;

nesla?2;

R' es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 A&tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
&tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 Gtomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R? es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalqulilo de 3 a 6 dtomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 atomocs de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R} es alquilo de 1 a 6 4tomos de carbono, alquenilo
de 2 a 6 4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de
carbono o cicloalquilo de 3 a 6 dtomos de carbono, cada uno
opcionalmente sustituido con uno o més sustituyentes que se
seleccionan del grupo que consiste de haldgeno, CN, alcoxi de
1 a 2 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 2 &tomos de

carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos de carbono y
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algquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;.

uno de los grupos R' esti unido al anillo fenilo en
la posicién 2 o en la posicién 5, y el R' es alquilo de 1 a 4
tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
hal6égeno, CN, NOz, alcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomes de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &Atomos de carbono,
halocalquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquileulfinilo
de 1 a 4 dtomos de carbono o haloalquilsulfonilo de 1 a 4
dtomos de carbono;

cada R® es independientemente haloalquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, CN, NO;, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a- 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; o

(R¥)3 cuando estd wunido a A&tomos de carbono
adyacentes se pueden tomar juntos como OCF;0-, -CF,CF;0- o
-OCF3CF0-~; ¥y

cada R® es independientemente H, hal6geno, alquilo
de 1 a 4 4tomos de carbono, alcoxi de 1 a 2 &tomos Ae carbono

o alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono, o

8%
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cada R® es independientemente un fenilo o un anillo
heteroaromitico de 5 o© 6 miembros, cada anillo esté
cpcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halocalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 4tomos de
carbono, haloalcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de'
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alguilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 Aatomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &4tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilaminc de 3 a 6 Atomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
Atomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono o trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono.

Compuesto preferido C. Los compuestos del compuesto
preferido B, en los que:

R' y R? son anbos H;

R® es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono
opcionalmente sustituido con halégeno, CN, OCH;, B(0)yCH,;

cada R' es independientemente H, CH;, CF;, OCHs;, OCHFa,

831
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S(0)sCF;, B(0)CHF), CN o halégeno;
cada R®* es independientemente CF;, OCF;, OCHF,,
S(0),CFa,  S(O);CHF2, OCH;CF3, OCF,CHF;, 8(0) CH,CF; o

8 (0) yCF;3CHF;;

cada R® es independientemente H, halégeno o metilo;
o0 fenilo, pirazel, imidazol, triazol, piridina o pirimidina,
cada anillo est& opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 dtomos de carbono, halocalquilo de 1 a 4 Stomos de carbono,
halégeno o CN; y

pes 0, 1 o2,

Compuesto preferido D. Compuestos del compuesto
preferido C en donde R? es i-propilo o t-butilo.

Compuesto preferido E. Compuestos de f6rmula 1, en
donde J es un anillo hetervaromitico de 5 o 6 miembros
opcionalmente sustituido con 1 a 4 de R’.

Compuesto preferido F. Compuestos de los compuestos
preferidos E, en los que:

J es un anillo heteroaromitico de 5 o 6 miembros
gue se selecciona del grupo que consiaste de J-1, J-2, J-4 y

J-5, cada J est§ opcilonalmente sustituida con 1 a 3 de R’

83
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Qes O, SoNR; y

W, X, Y y 2 son independientemente N o CR’, con 1la
condicién de que en J-4 y J-5, por lo menos uno de W, X, Y o
Z es N.

Compuesto preferido G. Compuestos del compuesto
preferido E o compuesto preferido F, en donde:

A y B son O;

nes)laz2;

R* es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alguenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
&tomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono

0 alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono;
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R’ es H, alquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 4&tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R® es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 adtomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno opcionaimente sustituido con uno o mis sustituyentes
que se seleccionan del grupo que consiste de halégeno, CN,
alcoxi de 1 a 2 4tomos de carbono, alquiltio de 1 a 2 &tomos
de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos de carbono y
alquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

unc de los grupos R' estd unido al anillo fenilo en
la posicién 2 y el R* es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 dtomoe de carbono, haléSgeno, CN, NO,,
alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, halocalcoxi de 1 a 4 &tomos
de carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 tomop de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloal;;uilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono; y

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 4tomoe de carbono,

haldégeno, CN, NOz, haloalcoxi de 1 a 4 Atomoa de carbono,

B
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alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfiniloc de 1 a
4 &tomos de carbono, alquilsulfoni;o de 1 a 4 &tomos de
carbone, halocalquiltio de 1 a 4 §&tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 dtomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carboneo; o un fenilo o un
anillo heterocaromético de 5 o 6 miembros, cada anillo est&
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &Atomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 dtomos de carbono, alguinilo de 2
a 4 &4tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 d&tomos de carbono, halocalquinilo de 2
a 4 adtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 dtomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomoa de carbono, alquiltio de
1 a 4 &omos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &Atomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 dtomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 Atomoe de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminoéarbonilo de 3 a 8 Atomos de

carbono o trialquilsililo de 3 a 6 Atomos de carbono.

Compuesto preferido H. Los compuestos del compuesto
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preferide G, en donde:

J se selecciona del grupo que consiste de piridina,
pirimidina, pirazol, imidazol, triazol, tiofeno, tiazol y
oxazol, furano, isotiazol e iscxazol, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R’.

Compuesto Preferido I. Compuestos del compuesto
preferido H, en donde:

J se selecciona del grupo que consiste de piridina,
pirimidina, pirazol, tiofeno y tiazol, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R’;

R! y R? son ambos H;

R® es alquilo de 1 a 4 4&tomos de carbono
opcionalmente sustituido con halégeno, CN, OCH;, OCHF;,
S{0) pCHs;

cada R' es independientemente H, CH,, CFi, OCF,
OCHF,, S(0)yCF;, S{0)pCHF;, CN o halSgeno; |

cada R’ es independientemente H, halégeno, CH;, CFa,
OCHF;, S(0)pCFa, B8(0)pCHF;, OCH;CF3, OCF;CHF;, 8(0)pCH;CF;,
8(0),CFi,CHF2; o fenilo, pirazol, imidazol, triazol, piridina o
pirimidina, cada anillo estd opcionalmente sustituide con
alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
&tomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &dtomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carb no, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de

carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halbgeno
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o CN; y

pes 0, 1o 2.

Compuesto Preferido J. Los compuestos del
compuesto preferido I, en donde J es una piridina
opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

_Compuesto Preferide K. Los compuestos del
compuesto preferido J, en donde uno de R’ es un fenilo
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, halcalquilo de 1 a 4 &tomoe de carbono, halégeno o
CN.

Compuesto Preferido L. Los compuestos del
compuesto preferido J, en donde uno de R’ es un pirazol,
imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada anillo esté
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalgquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o
CN.

Compuesto Preferido M. Los compuestos del
compuesto preferido I, en donde: J es una pirimidina
opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

Compuesto Preferido N. Los compuestos del
compuesto preferido M, en donde uno de R’ es un fenilo
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o

CN.

Compuesto Preferido O. Los compuestos del

SN
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compuesto preferido M, en donde uno R’ es un pirazol,
imidazcl, triazol, piridina o pirimidina, cada anillo esté&
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomea de carbono, halégeno o
CN.

Compuesto Preferido P. Los compuestos del
compuesto preferido I, en donde J es un pirazol opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R’.

Compuesto Preferido Q. Los compuestos del
compuesto preferido P en donde un R' es un fenilo
opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 dtomos de carbono, halégenoc o
CN.

Compuesto Preferido R. Los compuestos del
compuesto preferidoc P, en donde un R’ es un pirazol,
imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada anillo esté&
opcionalmente sustituido con alquilc de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o
CN.

Compuesto Preferido S. Los compuestos del
compuesto preferido R, en donde R’ es piridina opcionalmente
suastituida con alquilo de 1 a 4 &tomoa de carbono,
halcalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o CN.

El compuesto mis preferido de f6xrmula 1 se

selecciona del grupo que consiste de:

8
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3-metil-N-(l-metiletil)-2-[[4- (trifluorometil) -
benzoil] amino] -benzamida,

2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-metiletil)amino]-
carbonil] fenil] -4- (trifluorometil)benzamida,

2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil) fenil) -6- (trifluorometil) -3-piridincarboxamida,

1-etil-N-[2-meti1-6:[[(1-metileti1)amino]-
carbonil] fenil] -3- {trifluorometil) -1H-pirazol-5-carboxamida,

1-(2-fluorofenil) -N- [2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino)carbonil] fenil] -3-(trifluorometil) -1H-
pirazol-5-carboxamida,

1- (3-cloro-2-piridinil) -N-[2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino] carbonil] fenil) -3-{trifluorometil) -1H-
éirnzol-s—carboxamida,

N- [2-cloro-6-[[(1-metiletil)amino] carbonil] fenil] -
1-(3-cloro-2-piridinil) -3- (trifluorometil)-1H-pirazol-5-
carboxamida,

3-bromo-1- (2-clorofenil) -N- [2-metil-6-[[(1-
metiletil) amino] carbonil} fenil] -1H~-pirazol-5-carboxamida, y

3-bromo-N-[2-cloro-6-[[{1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -1- {2-clorofenil) -1H-pirazol-5-carboxamida.

Las composiciones preferidas son aquellas que
comprenden compuestos de férmula I, como se prefiere en el

compuesto preferido 1 a 19, y los compuestos preferidos

especificamente anteriores.
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Como e indica antes, cada J es independientemente
un grupo fenilo o un grupo naftilo sustituido con 1 a 2 de R®
y opcionalmente suetituido con 1 a 3 de R’; o cada J es
independientemente wun anillco hetercaromético de 5 o 6
miembros o un sistema de anille heterobiciclico fusionado de
8, 9 o 10 miembroﬁ aromitico en el que cada anillo o sistema
de anillo est& opcionalmente sustituido con 1 a 4 de R’. El
término "opcionalmente sustituido” en relacién con estos
grupcs J se refiere a grupos los cuales estin no sustituidos
o0 tienen por lo menos un sustituyente que no es hidrégeno,
que no elimina la actividad que mata artrépedos presgntada
por el andlogo no sustituido. N&tese ademdas que J-1 a J-59
indican anillos heterocatomiticos de 5 o 6 miembros. Un
ejemplo de fenilo sustituido con 1 a 2 de R® y opcionalmente
sustituido con 1 a 3 de R° ea el anillo ilustrado como J-6 en
la muestra 1, en donde m es un nimero entero de 1 a 2 y q es
un nimero entero de 1 a 3. N6teee que por lo menos uno de R®
debe estar presente en J-6. Aunque los grupos RS ge muestran
en la estructura J-6, 8se hace notar que no necesitan
repregentarse dado a que son pustituyentes opcionales. Un
ejemplo de un grupo naftilo sustituido con 1 a 2 de R® y
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R es J-59 que se
ilustra en 1a.muestra 1, en donde m es un nGmero entero de 1

a 2 y g es un nimero entero de 1 a 3. N6tese que por lo menos

o



10

15

20

25

- 69 -

uno de R° debe estar préaente en J-59. Aunque se mueatran
grupos R® en la estructura J-59, Be hace notar que no
necesitan estar presentee dado que son pustituyentes
opcionales. Los ejemplos de anillo heterocaromitico de 5 a 6
miembros opcionalmente sustituido con 1 a 4 de R’ incluyen
los anilloes J-7 a J-58 que se ilustran en la muestra 1 en
donde r es un nGmero entero de 1 a 4. N;Stese que J-7 a J-6
son ejemploa de J-1, J-27 a J-41 éon ejemplos de J-2, J-42 a
J-44 son ejemplos de J-3, J-46 a J-53 son ejemplos de J-4 y
J-54 a J-58 son ejemplos de J-5. Los &tomos de nitrégeno que
requieren sustitucién para satisfacer su +valencia se
sustituyen con R’. N6tese que algunos grupos J finicamente se
pueden puptitulr con menos de 4 grupos R’ (por ejemplo J-19,
J-20, J-23 a J-26 y J-37 a J-40 pueden ser los finicos
sustituidosa con un R’}). Los ejemplos de sistemas de anillo
hetercbiciclicos fuaionados de 8, 9 o 10 miembros, aromi&ticos
opclonalmente sustituidos con 1 a 4 de R’ incluyen J-60 a J-
90, que se ilustra en El.a muestra 1, en donde R es un nfimero
entero de 1 a 4. Aunque los grupcs R’ se muestran en las
estructuras J-7 a J-58 y J-60 a J-90, se hace notar que nc
necesitan estar presentes dado que ason sustituyentes
opciocnales. NStese gque cuando R®, R® o R’ son H cuando se unen
a un &tomo, este es el mismo que al decir que el &tomo esti
no sustituid . N6tese que el punto de uni6n entre (R%)a, (R®)q

o (R} el grupo J se ilustra flotante, (R®)n, (R®)q o (R"): Be
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pueden unir a cualquier &tomoc de carbonoc disponible del grupo
J. Nétese que, cuando el punto de unién én el grupo J se
ilustra como flotante, el grupo J se puede unir al resto de
la f6rmula 1 a través de cualqgier carbono disponible del

grupo J por sustitucién de un &tomo de hidrégeno.

Muesatra 1

(R®)
6
(R®)q '

832
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J-11

J-14

J-21

J-12

J-15

J-22

883
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J-23 J-24 J-25
7 {R‘E
¢ 4n’ ‘4 (R’ (R )y ]
R U k] 'S
o 5 [} s r |1 2
R
J-27 J-28 J-29 J-30
7
N AR, N AR ) ) (R,
S / ¢
0 ' ' 5’ ’
J-32 J-33 J-34
Se— R,

J-36

J-37

J-38

J-26

J-31

J-35
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J-47

J-44

8s

J-45

7

N(n )y

[ ", [ 4
N/
J-48

J-51
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J-52 J-53 J-54

J-55 J-56 J-57 J-58
(R‘)q 0
J-59 J-60 J-61
N.
~ (R’ \ R7) p (R7)
- )r r /N ( r ’ - r [
J-62 J-63 J-64

88¢
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5
J-65 J-66 J-67
N
7 7 ”
R (R (R")
R N
10 v
R
J-68 J-69 J-70
0 )
(R") (R")
EI» K } *
15 0
J-71 J-72
o) o o
20 (R” ;2_( , .
R R
| g ®h ®)
J-73 J-74 J-75
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J-77

J-80

J-83
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J-86

J-78

J-81

J-84

O,

J-87
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7 R
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J-88 J-89 J-20

Como se indica en lo anterior, G es un anillo
carbociclico o heterociclico no aromitico de § o 6 miembros
que incluye opcionalmente uno o dos miembros en el anillo que
se seleccionan del grupo que consiste de C(=0), S0 o 8(0)1 ¥y
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes que ‘'Be
seleccionan del grupo que consiste de alquilo de 1 a 2 &tomos
de carbono, halSgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 atomos de
carbono. El1 término "opcionalmente sustituido" en relacién
con estos grupos G se refiere a grupos los cuales est&n no
sustituidos o tienen por lo menos un suétituyente que no es
hidr6geno, el cual no elimina 1la actividad que mata
artrépodos presentada por el anflogo no sustituido. Nétese
que cuando el punto de unién en el grupo G se ilustra como
flotante, el grupo G se puede unir al resto de la f6rmula 1 a

través de cualquier carbono disponible del grupo G por
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sustitucién de un &tomo de hidrégeno. Los sustituyentes
opcionales se pueden unir a cualquier carbono disponible al
sustituir un &tomo de hidrégeno. Los ejemplos de anillos
carbociclicos no aromiticos de 5 o 6 miembros tales como G
incluyen a los anillos que se ilustran en G-1 a G-8 de la
muestra 2, en donde tales anillos estdn opcionalmente
sgugtituidos con 1 a 4 sustituyentes gque Be seleccionan del
grupo que consiste de alquilo de 1 a 2 &tomos de carbono,
halégeno; CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos de carbono. Los
ejemplos de anillos heterociclicos no aromiticos de 5 o 6
miembros como G, incluyen los anillos que se ilustran como G-
9 a G-48 de la muestra 2, en donde tales anillos estén
opcionalmente sustituidos con 1 a 4 sustituyentes que se
peleccionan del grupo que consiste de alquilo de 1 a 2 &tomos
de carbono, halSgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos de
carbono. N&6tese que cuando G comprende un anillo que Bse
selecciona de G-31 a G-34, G-37 y G-38, Q' se selecciona de
O, S o N. N6tese que cuando G es G-11, Gl3, G-14, Gl16, G-23,
G-24, G-30 a G-34, G-37 y G-38 y Q' es N, el &tomo de
nitrégeno puede completar su valencia por sustitucién ya sea

con H o alqullo de 1 a 2 4tomos de carbono.
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G-2
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G-4

S0

G-14

G-15

G-16

G-8

G-17
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50, S0, 5 S0,
! . Q 1 (o] é 1

G-35 G-36 @-37 G-38

Como se indica en lo anterior, cada RS y cada R’
pueden ser independientemente (entre otros) anillos
hetercaromiticose de 5 o 6 miembrose o sistemas de anillo
heterobiciclico fusionados de 8, 9 © 10 miembros aromlticos,
cada anillo eﬁt& opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes que se selecciocnan independientemente del grupo
que consiste de alquilo de 1 a 4 4tomos de carbone, alguenilo
de 2 a 4 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono, haloalquilo
de 1 a 4 &4&tomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 4 4tomos de
carbono, haloalquinilo de 2 a 4 @&tomos de carbono,
halocicloalquilo de 3 a 6 &atomos de carbono, haldgeno, CN,
NO2, alcoxi 'de 1 a 4 Stomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4
atomos de carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de ae 1 a 4 dtomos de carbono,
alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1
a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a B8 &tomos de

carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomoa de carbono,
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(algquil)cicloalquilamino ‘de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de cdrbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono o trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono. Los
ejemplos de tales grupos R y R’ incluyen los anillos o
gistemas de anillo ilustrados como anillos J-7 a J-58 y J-60
a J-90 que se illustran en la muestra 1, excepto que tales
anillos est&n opcionalmente sustituidos con 1 a 3
sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de
alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, algquenilo de 2 a 4 &tomos
de carbono, alquinilo de' 2 a 4 4&tomos lde caxrbono,
cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
&éomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
haloalguinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de
3 a 6 &tomos de carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfiniio de 1 a
4 Atomos de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, algquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono, cicloalquilaminco de
3 a 6 dtomos de carbono, (alquil)cicloalgquilamino de 3 a 6
dtomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomoa de carbono,

alquilaminocarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,

5
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dialquilaminocarbonile de 3 a 8 &tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono en vez de (R")..
N6tese que estos sustituyentes se pueden unir a cualquier
dtomo de carbono disponible del grupo J por sustitucién de un
étomo de hidrSgeno. N6tese que cuando el punto de unién en el
grupo J se ilustra como flotante, el grupo J se puede unir al
resto de la f6rmula 1 a través de cualquier &tomo disponible
del grupo J por sustitucidén de un dtomo de hidrédgeno.

Se pueden utilizar uno o mis de los siguientes
métodos y variaciones, como se describen en los Esquemas de
Reaccién 1 a 17, para preparar los compuestos de fSrmula 1.
Lae definiciones de A, B, J, R, R* R R', R% R’ R, myn
en los compuestos de férmulas 1 a 34 a continuacién se
definen en lo anterior en el Sumario de la Invencién. Los
compuestos de f&6rmulas la-c¢, 2a-b, 4a-g, Sa-b son diversos
subconjuntos de los compuestos de las férmulas 1, 2, 4 y 5.

Los compueastos de férmula 1 se pueden preparar por
procedimientos indicados en los Esquemas de Reaccifn 1 a 17,
Un procedimiento tipico se detalle en el Esq.uema de Reaccién
1 e involucra el acoplamiento de una amida antranilica de
f6rmula 2 con un cloruro de &cido de férmula 3 en presencia
de un eliminador de &cido para proporcionar el compuesto de
férmula la. Los eliminadores de fcido tipico incluyen bases
de amina tales como trietilamina, diisopropiletilamina vy

piridina; otros eliminadores incluyen hidréxidos tales como

8qs
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hidréxido de sodio y de potasio y carbonatos tales como
carbonato de sodic y carbonato de potasio. En algunos casos,
es fitil utilizar eliminadores de 4&Acidos soportados en
polimero tales como diiscopropiletilamina unido a polimero o
dimetilaminopiridina wunido a polimero. En una etapa
subgsecuente, las amidas de f6rmula la se pueden convertir a
tiocamidas de f6rmula 1b utilizando diversos reactivos de
transferencia tic esté&ndar que incluyen pentasulfuroc de

fésforo y reactivo de Lawesson.

Esquema de Reaccién 1

H
1!1 Eliminador
Sl o J
(R‘&i R, de acido
’

~B cl
N.

Ry R 3
2 la (A es 0)

1b (A es 8)

Un procedimiento alternativo para la preparacién de
compuestoe de ESrmula la involucra el acoplamiento de una

amida antranilica de fé6rmula 2 con un &cide de férmula 4 en

presencia de un agente deshidratante tal como
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diciclohexilcarbodiimida (DCC). Los reactivos soportados en
polimero nuevamente son Gtiles aqui, tales. como
ciclohexilcarbodiimida unida a polimero. Los procedimientos
de gintesis de loa Esgquema de Reaccién 1 y 2 son solo
ejemplos representativos de métodos (itiles para la
preparacién de compuestos de férmula 1 dado que la literatura

de sintesis es extensa para este tipo de reaccién.

Esquema de Reaccién 2

o J reactivo de acoplamiento

2 + deshidratante._
OH la

4

Una persgona experta en la técnica también se dari
cuenta que los cloruros de &cido de férmula 3 se pueden

preparar a partir de &cidos de £6rmula 4 por numerosos

métodos bien conocidos.

Las amidas antranilicas de f&6rmula 2a tipicamente
estdn disponibles de las 2-nitrobenzamidas correspondientes
de fé6rmula 5 via hidrogenacién catalitica del grupo nitro.
1Los procedimientos tipicos involucran reduccién con hidrégeno
en presencia de un catalizador wmetdlico tal como paladio en

carbono’ u 6xido de platino y en solventes hidroxflicos tales
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como etanol e isopropanol. Estoa procedimientos esté&n bien

documentados en la literatura quimica. Los sustituyentes R!

tales como alquilo, alquilo sustituido y similares
generalmente se pueden introducir en esta etapa a través de
procedimientos conocidos que incluyen alquilacién directa o a
través del método preferido generalmente de algquilacién
reductiva de la amina. Un procedimiento utilizado comlnmente
es combinar la anilina 2a con un aldehido en presencia de un
agénte reductor tal como cianoborchidrurc de sodio para
generar los compuestos de la férmula 2b en donde R' es
alquilo, alquenilo, alquinilo o derivados sustituidos de los

mismos.

Esquema de Reaccién 3

H
: |
w, reduccidn NH, aldehido . g
4
R » (R' —— (R
® % 2B k- B alquilacién a 2B
N
R

yn\ ) ;N\ , reductiva

5 2a 2b (R! es diferente que H)

Las amidas intermediarias de f6rmula 5a se preparan
f&cilmente a partir de &cidos 2-nitrobenzoiceos disponibles

comercialmente. Los métodos tipicos para formacién de amida
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pe pueden aplicar aqui. Estoa incluyen acoplamiento directo
de derivados, de &cidos de f6rmula 6 con aminap de f£&rmula 7
utilizande, por ejemplo, DCC, y conversidn de los &cidos a
una forma activada tales como loe cloruroce o anhidridos de
dcido y el acoplamiento subsecuente con amidas para formar
amidas de fb&rmula S5a. Hemoea encontrado que el cloroformiato
de etilo es un reactivo especialmente Gtil para este tipo de
reacciones que involucra la activacién del &cido. La
literatura quimica es extensa en este tipo de reacciones. Las
amidas de f6rmula S5a se convierten f&cilmente a tiocamidas de
f6rmula 5b wmediante la utilizacién de los reactivos de
transferencia tio disponibles comercialmente tales como

pentasulfuro de fésforo y reactivo de Lawesson.

Esquema de Reaccién 4

formacién de

NO, H NO,
(R )= o g W o (R )= e
OH R&“\R3
6 7
5a (B es 0)
5b (B es 8)
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Los ac:i.dos benzoicos de férmula 4 (J es fenilo
opcionalmente sgustituido) generalmente son bien conocidos en
la técnica asi como. los procedimientos para su preparacién.
Un subconjunto particularmente ftil de &cidos benzoicos de
esta invencién son los cidos 2-metil-4-
perflucroalquilbenzoicos de férmula 4a (R® es igual, por
ejemplo, CFy, C3Fs, CyF,;). La sintesis para estos compuestos se
indica en los Esquemae de Reaccién 5 a 9. Ioa &cidos

benzoicos de f6érmula 4a se pueden preparar a partir de los

.benzonitrilos de f&rmula 8 por hidrSlisip. Las condiciones

utilizadas pueden involucrar el uso de una base tal como un
hidréxido o alc6xido de metal alcalino (por ejemplo hidréxido
de potasio o eodio) en un solvente tal como agua, etanol o
etilenglicol (por ejemplo J. Chem. Soc.1984, 1025). De manera
alternativa, la hidr6lisis se puede llevar a cabo utilizando
un &cido tal como &cido sulflirico o &cido fosférico en un
solvente adecuado tal como agua (por ejemplo Org. Synth.
1995, Coll vol. 3, 557). La eleccién de las condiciones debe
concordar con la eatabilidad de R® para las condiciones de
reaccién y las temperaturas elevadas que habitualmente se

utilizan para obtener esta transformacioén.
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Eaquema de Reaccién 5

Hidr6lisis

NC °

4a R® es Me

Los nitrilos de f&érmula 8 se pueden preparar a

partir de anilinas de férmula 9 por la secuencia clé&sica que
involucra diazotizacién y tratamiento de la sal de diazonio

intermediaria con una sal de cianuro de cobre {(por ejemplo J.

Amer. Chem. Soc. 1902, 24, 1035).

Esquema de Reaccién 6

R
1) Diazotizacién
—

R 2) Cianuro de cobre

9 R® es Me
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Las anilinas de f&érmula 9 se pueden preparar a
partir del compuesto de férmula 10. Esta transformacién se
puede obtener poi un procedimiento bien conocido que utiliza
niquel Raney (Oxg. Synth. Coll. Vol VI, 581) .
Alternativamente, se puede llevar a cabo la misma
tranaformacién mediante el uso de un catalizador adecuado tal
como paladio en presencia de hidrSgeno. Habitualmente la
reaccién se lleva a cabo a presiones de 10? a 105 kPa en un
solvente org&nico adecuado tal como, perc eain limitarse a
toluenc. Habitualmente Be requieren temperaturas elevadas de
80-110°C para obtener la transformacién. Como lo notard un
experto en la técnica, son posibles muchas modificaciones
quimicas a la porcién tioéter y se pueden utilizar cuando

sean necesarios para facilitar esta tranaformacifn.

Esquema de Reaccién 7

SMe

10

Se pueden preparar los compuestos de férmula 10 a

partir de iminosulfuranos de f6rmula 11. La transformacién se
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puede llevar a cabo en un solvente prético tal como metanol ©
agua, en un solvente no prético, tal 'como dicloxrometano o
tolueno en presencia de una base adecuada tal como
trietilamina (por ejemplo Org. 8Synth. Coll. Vol. VI, S5B81) o
metéxido de sodio, o en una combinacién de un solvente
prético, un solvente no prético y un; base. La temperatura a la

cual se lleva a cabo la reacéién habitualmente estf en el
intervalo de 40-110°C. Como lo notari un eiperto en la
técnica, también se pueden utilizar sales adecuadas de los
compuestos de f£6rmula 11, tales como, pero gsin limitarse a un
clorhidrato, un sulfato o bisulfato, con la condicién de que
Be utilice primero la cantidad apropiada de base para generar
la base libre 11. Esto se puede realizar como una etapa
separada o como una parte integral de la etapa que involucra

la tranaformacién de 1loe compuestos de f6rmula 11 a

compuestos de £6rmula 10,

Esgquema de Reaccidn 8

Rearreglo

+/

11

o sal

3
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Los compuestoe de f6rmula 11 se pueden preparar a
partir de anilinas de f&érmula 12 por reaccién con sulfuro de
dimetilo y un agente clorante adecuado tal como, pero 8in
limitarse a N-clorosguccinimida (por ejemplo Org. Synth. Coll.
Vol. VI, 518), cloro o N-clorobenzotriazol. Alternativamente,
las anilinas de f6rmula 12 se pueden tratar con sulféxido de
dimetilo el cual se ha "activado" por tratamiento con un
agente tal como anhidrido acético, anhfdrido
trifluoroacético, anhidrido trifluorometansulfénico,
ciclohexilcarbodiimida, triéxido de azufre o pentédxido de
f6sforo. La reaccidn se lleva a cabo en un solvente orgénico
adecuado tal como diclorometano o sulféxido de dimetilo. La
reacciédn se lleva a cabo a una temperatura de -70°C a 25°C y

depende del solvente y reactivo utilizado.

Esquema de Reaccidn 9

12

Las amidas antranilicas intermediarias de fSrmula
2a y 2b también se pueden preparar a partir de anhidridos

isatoicos de férmula 13 y 14 (esgquema de reaccién 10). Los

oy
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procedimientos habitualeas inveolucran la combinacién de
cantidades equimolares de la amina 7 con anhidrido isatoico
en Bolventes apréticos polares tales como piridina vy
dimetilformamida a temperaturas que varian desde 1la
temperatura ambiente hasta 100°C. Los sustituyentes R' tales
como alquilo y alquilo sustituido se pueden introducir por la
alquilacifén catalizada por base del anhidrido isatoico 13 con
reactivos alquilantes conocidos R'-Ig (en donde 1Lg es un
grupo saliente tal como halégeno, sulfonato de alquilo o
arilo, o sulfatos de alquilo) para proporcionar los
intermediarios sustituidos con alquilo 14. Los anhidrido
isatoicos de f6érmula 13 se pueden elaborar por métodos

descritos en Coppola, Synthesis 505-36 (1980).

Eagquema de Reaccién 10

g =
(o) {
( R4 )Il o L {N\Rg B —— ]

g

13 . 7 2a
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R'-1g
alquilacién
2
! H
N o) [
(Rq) Y — g
‘n 0 (Ry)
0
0
g
14 2b(R* es diferente de H)

Un procedimiento alternativo para la preparacién de
compuestos especificos de férmula 1 (en donde A es O, B es O
y R' es H) involucra la reaccién de una amina 7 con
benzoxazinona de la f6rmula 15. Los procedimientos habituales
involucran la combinacién de la amina con la benzoxazinona en
solventes tales como tetrahidrofurano o piridina a
temperaturas que varian desde la temperatura ambiente hasta
la temperatura de reflujo del solvente. Las benzoxazinonas
estén bien documentadas en la literatura quimica y estén
disponibles via métodos conocidos que involucran el
acoplamiento ya s8ea de &cido antranilico o un anhidrido
isatoico con un cloruro de &cido. Para referencias para la
sintesis quimica de benzoxazinonas véase Jakobsen et al,
Biorganic and Medicinal Chemistry, 2000, 8, 2095-2103 y las
referencias que se mencionan en ese documento. Véase también

Coppola, J. Heterocyclic Chemistry, 1999, 36, 563-588,
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Esquema de Reaccidén 11

\R3 —— (Re)

15 7 1c -
(A es O, Bes O, R! es H)

Loe Acidos 4 heterociclicos, en donde J es igual a
un heterociclo opcionalmente sustituido, se pueden preparar
pér procedimientos que se indican en los esquemas de reaccién
12 a 17. BEn las referencilas tanto generales como especificas
para una amplia variedad de &cidos heterociclicos incluyen
tiofenos, furanos, piridinas, pirimidinas, triazoles,
imidazoles, pirazolea, tiazoles, oxazoles, isotiazoles,
tiadiazoles, oxadiazoles, triazinas, pirazinas, piridazinas e
isoxazoles que se pueden encontrar los siguiente compendios:
Rodd's Chemistry of Chemistry of Carbon Compounds, Vol. IVa a
IVI., 8. Coffey editor, Elsevier Scientific Publishing, Nueva
York, 1973; Comprehensive Heterocyclic Chemistry, Vol. 1-7,
A. R. Katritzky y C. W. Reea editors, Pergamon Press, Nueva

York, 15984; Comprehensive Heterocyclic Chemistry II, Vol. 1-

%03
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9, A. R. Katritzky, C. W. Rees, y E. F. Bcriven editors,
Pergamon Press, Nueva York, 1996; y la serie de The Chemistry
of Heterociclic Compounds, E. C. Taylor, editor, Wiley, Nueva
York. Los &cidos heterociclicos particularmente fdtiles de
esta invencién incluyen &cidos de piridina, &cidos de
pirimidina y &cidos de pirazol. Los procedimientos para la
g8intesis de ejemplos representativos de cada uno se describen
con detalle en los esquemas de reaccién 12 a 17. Se pueden
encontrar diversos &cldos heterociclicos y métodoa generales
para sua aintesis en la Solicitud para Patente Mundial WO
98/57397. |

En el Esquema de Reaccibén 12 se muestra la sintesis
de dcidos de piridina representativos (4b) . Este
procedimiento involucra la sintesls conocida de piridinas a
partir de P-cetoésteres y 4-aminobutencnas (19). Los grupos

sustituyentes R’{a) y R’(b) incluyen, por ejemplo alquilo y

haloalquilo.
Esquema de Reaccidn 12
0
)-l\ )-l\ pir:.d:.na /\)L
X 4+ Rla) Rla) ——> CECL AN R(a)
16 2-"2 18
NH,OH
CH,CN
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0

CO,H

2 T(b ) CO;Me , R'_’(b ) )lvcozm

N -—— N N,fkh/JL\v
= NaOH Z H R(a)

MeOH - 2
RT(a) -,( ) CF;lCOQH
a toluenc

41b 20 19

En el Esquema de Reaccién 13 se muestra la sintesis
de 4&cidos de ©pirimidina representativos (4c) . Este
procedimiento involucra la sintesis conocida de pirimidinas a
partir de vinilideno-p-cetoésteres (22) y amidinas. Los
grupos sustituyentes R’(a) y R’(b) incluyen, por ejemplo,

alquilc y halocalquilo.

Esquema de Reaccién 13

0
0
HC(OBt) , ; CO4Et
7 COzEL »> R
R (b) Ac,0, calor |
QEt
21 22
H R (b)
2N EtOH
cal r

NH
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N R'(a) N R(a)

N N

| \I/ 1) NaOH | Y

HO 2N 2) HCl Eto 2N
0 Ri(b) o R(b)
4c 23

En los Esquemas de Reaccifn 14 a 17 se muestra la
sintesis de &cidos de pirazol representativos (4d a 4g). En
el Esquema de Reaccifn 14 se deecriben pirazoles 4d. la
sintesis qQue se 7presenta en el Epguema de Reaccién 14
involucra como la etapa clave la introduccién del sustituyen
R’(b) via alquilacién del pirazol. El agente alquilante R’(b)-
Lg (en donde Lg es un grupo saliente tal como Cl, Br, I,
sulfonatos tales como p-toluensulfonatc o metansulfonato o
sulfatos tales como -80,0R’(b)) incluye grupos R’(b) tales
como alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 6
dtomos de carbono, alquinilo de 2 a 6 &atomos de carbono,
cicloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6
&tomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
halcalquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, halocicloalquilo de
3 a 6 4tomoe de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 Stomos de
carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono,
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o fenilo,

bencilo, benzoilo o un anillo hetercaromftico de 5 &6 6



10

15

20

25

- 99 - 9

miembros © un sistema de anillo heterobiciclico fusionado de
8, 9 6§ 10 miembros aromitico, cada anillo o sistema de anillo
estd opcionalmente sustituido. La oxidacifn del grupo metilo
proporciona el &cido pirazol carboxilico. Algunos de 1los

grupos R’(a) mis preferidos incluyen haloalquilo.

Esquema de Reaccibn 14

Rv(a)
7\ I\
N K,CO
H 1|a"(b)
24 25 26
KMno,
Lg es un grupo saliente .
R (a)
/
'y
N CO:H
R (b)
44

En el esquema de reaccién 15 se describen los
pirazoles 4e. Estos &cidos de pirazol se pueden preparar via

metalacién y carboxilacién de pirazoles de f£6rmula 28 como la



10

15

20

25

Ay

- 100 - N (73

etapa clave. El1 grupo R’(b) se introduce de una manera
pimilar al del Esquema de Reaccién 14, es decir, via
alquilacién con un agente alquilante R’(b). Los grupos R’(a)

representativos incluyen ciano y haloalquilo.

Esquema de Reaccién 15

.
R {a R.'(a)
7\ I\
N, K,CO
~ . R7(b)-Lg __Dz!EL. N\
H 1‘1"(1:)
27 25 28

1) LDA
2) co,

Lg es un grupo saliente .
R (a)

N COo.H

1'1’(1:)
4e

En el Esquema de Reaccifn 16 se describen los
pirazoles 4f. Estos se pueden preparar via reaccién de una
fenilhidrazina 29 opcionalmente sustituida con un piruvato 30

para proporcionar é&steres de pirazol 31. La hidr6lisis del
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éster proporciona los &cidos de pirazol Af. Este
procedimiento es particularmente til para la preparacitn de
compuestos en donde R’(b) es fenilo opciocnalmente suatituido

y R’(a) es haloalquilo.

Esquema de Reaccifn 16

o o R (a
M EtOH I\
7 / calor N
R(b)-NHNH; + Ri(a) COEt ——» \l CO4Et
R(b)
29 30 31
1) NaOH
2) EHCl
R (a)
/
)
T CO:H
R'(b)
4f

Los &cidos de pirazoles de f&xmula 49 se describen
en el Esquema de Reaccidén 17. Estos se pueden preparar via
cicloadiciébn 3+2 de una nitrilimina sustituida apropiadamente
ya sea con propiolatos (33) sustituidos o acrilatos (36). La

cicloadicién con acrilatos requiere oxidacién adicional de la
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pirazolina intermediaria, al pirazol. La hidrélisis del éster
proporciona los 4&cidos de pirazol 4g. Los iminohaluros
preferidos para esta reaccién incluyen el iminocloruro de
trifluorcmetilo (38) y el iminodibromurc (39). lLoa compuesatos
tal como el marcade con el nimero 38 son conocidos (J.
Heterocycl. Chem. 1985, 22(2)}, 565-8). Los compuestos tales
como el marcado con el nimero 39 estin dieponibles por
métodos conocidos (Tetrahedron Letters 1999, 40, 2605). Estos
procedimientos son particularmente (itiles para la preparacién
de compuestos en donde R’(b) es fenilo opcionalmente

sustituido y R’(a) es haloalquilo o bromo.

Eaquema de reaccién 17

N7 CO,Et N( \ co.Et
R'?(b) T 2
R(b)
32 a3 14
7
n(a)\rx1 Rla)
I
N H Z#NCoEt 1. EtyN I\
|_’ 2.0xidacién N \N CO-Et
R(b) 36 2
R(b)

s X; es halbgeno 37
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1. NaOH
2. HC1
cpa\l/m BrYBr RYa)
I |
N\ _H N\ __H n
llv If 7 TCozH
R'(b) R{b) llf’(h)

38 39 49

Se reconoce que algunos reactivos y condiciones de
reaccidén descritas en lo anterior para preparar compuestos de
f6rmula 1 pueden no ser compatibles con algunas
funcionalidades presentes en los intermediarios. En estos
casos, la incorporacién de secuencias de
proteccién/desproteccién o interconversiones entre grupos
funcionales en la sintesis ayudard a obtener los productos
degeados. El uso y eleccifn de los grupos protectores sera
evidente para una persona experta en sintesis quimica (véase,
por ejemplo, Greene, T. W.; Wuta, P. G. M. Protective Groups
in Organic Synthesis, 2nd ed.; Wiley: Nueva York, 1991). Un
experto en la técnica reconocerfd que, en algunos casos,
después de la introduccién de un reactivo dado como ee
muestra en cualguier esquem; de reaccibn individual, puede
ser necesario realizar etapas de sintesis habituales
adicionales que no se describen detalladamente, para

completar la sintesis de compuestos de f6rmula 1. Una persona
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experta en la técnica también reconocerd que se puede
necesitar realizar una combinacién de las etapas que Bse
ilustran en los esquemas de reaccitn anteriores en cierto
orden diferente al implicado por 1la secuencia particular
presentada para preparar los compuestos de f&rmula 1.

Una persona experta en la técnica también
reconocer® que los compuestos de f6rmula 1 y los
intermediarios descritos en la presente se pueden someter a
diversas reacciones electrofilicas, nucleofilicas, de
radicales, organometdlicas, de oxidaci6n y reduccién para
agregar sustituyentes o modificar loa sustituyentes
existentes.

Sin una elaboracién adicional, se considera que una
persona experta en la técnica utilizando la descripcitdn
precedente puede utilizar la presente invencién en su més
amplio alcance. Por lo tanto, los siguientes ejemplos Be
conaideran lnicamente como ilustrativos y no limitantes de la
descripcién de manera algquna. Los porcentajes estdn en peso,
excepto para las mezclas de solvente cromatogr&fico o cuando
se indique de otra manera. Las partes y porcentajes para las
mezclas de solventes cromatogrificos estén en volumen, a
menos que e indique de otra manera. Los espectros de RMN *H
se presentan en ppm campo abajo a partir de tetrametilsilano;

8 es un singulete, d es un doblete, t es un triplete, c es un

¢
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cuartete, m es multiplete, dd es un doblete de dobletes, dt

es un doblete de tripletes, sa es singulete amplio.

EJEMPLO 1

Etapa A: Preparacifn de 3-metil-N-{l-metiletil)-2-

nitrobenzamida

Una solucidén de &cido 3-metil-2-nitrobenzoico (2.00
g, 11.0 mmoles) y trietilamina (1.22 g, 12.1 mmoles) en 25 ml
de cloruro de metileno se enfria a 10°C. 8e agrega con
precaucién cloroformiato de etilo y se forma un precipitado
s86lido. Después de agitar durante 30 winutos, s8e agrega
isopropilamina (0.94 g, 16.0 mmoles) y 8Be obtiene una
solucidén homogénea. La reaccién se agita durante 1 hora
adicional, se vierte en agua y se extrae con acetato de
etilo. Los extractos orgénicos se lavan con agua, se secan
sobre sulfato de magnesio y se evaporan bajo presitn reducida
para proporciocnar 1.96 g del intermediario deseado como un
sélido blanco que funde a 126-128°C.

RMN 'H (CDCl;) & 1.24 (d, 6H), 2.38 (s, 3H), 4.22

(m, 1H), 5.80 (s amplio, 1H); 7.4 {(m, 3H).

Etapa B: Preparacién de 2-amino-3-metil-N-(1-

metiletil)benzamida

Q1
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La 2-nitrobenzamida de la etapa A (1.70 g, 7.6
mmoles) se hidrogena sobre 5% de Pd/C en 40 ml de etanol a
345 kPa (50 psi}. Cuando cesa la captacién de hidrégeno, la
reaccién ge filtra a través de Celite y el Celite se lava con
éter. El1 filtrado se evapora bajo presién reducida para
proporcionar 1.41 g del compuesto del titulo como un sSlido
que funde a 149-151°C.

RMN 'H (CDCly) 3 1.24 (dd, 6H), 2.16 (s, 3H), 4.25
(m, 1H), 5.54 (8 amplio, 2H), 5.85 (B amplio, 1lH), 6.59% (t,

1H), 7.13 (4, 1H), 7.17 (4, 1H).

Etapa C. Preparacién de 3-metil-N-(l-metiletil)-2-[[4-
stapa .

{trifluorometoxi)benzoill] amino]l benzamida

Se agrega a gotas cloruro de 4-
(trifluorometoxi)benzoilo (0.29 g, 1.3 mmoles) a una mezcla
de la anilina de la etapa B (0.25 g, 1.3 mmoles) vy
trietilamina (0.13 g, 1.3 mmoles) en 5 ml de cloruro de
metileno a temperatura ambiente. Después de agitar durante 1
hora, la reaccién se vierte en agua y se extrae con acetato
de etilo. Los extractos combinados se secan sobre sulfato de
magnesio y se evaporan bajo presién reducida. Los 86lidos
resultantes pe lavan con hexano/éter y se filtran para
proporcionar 0.41 g del compuesto del titulo, un compuesto de

la presente invencién como un sélidc que funde a 207-209°C.

qi8
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RMN H (cpcl;) & 1.19 (d, 6H), 2.33 (s, 3H), 4.15
(m, 1H), 5.97 (d amplio, 1H), 7.2-7.4 (m, 6H), 8.04 (4, 1H),
10.11 (s amplio, 1H).

EJEMPLO 2
Etapa _A: Preparacién del &cido 1-etil-3-

trifluorometilpirazol-5-il carboxilico

A una mezcla de 3-trifluorometilpirazol (5 g, 37
mmoles) y carbonato de potasio pulverizado (10 g, 72 mmoles)
agitado en 30 ml de N,N-dimetilformamida, se agrega a gotas
yodoetano (8 g, 51 mmoles). Después de exotermia moderada, la
reaccidn se agita durante la noche a temperatura ambiente. La
mezcla de reacclédn se divide entre 100 ml de dietiléter y 100
ml de agua. La capa etérea se separa, se lava con agua (3X) y
salmuera, y se seca sobre sulfato de magnesio. lLa evaporacién
del solvente al vacio proporciona 4 g de aceite.

A 3.8 g de este aceite en agitacién en 40 ml de
tetrahidrofurano bajo nitrégeno en un bafio de hielo
seco/acetona, se agregan a gotas 17 ml de una solucién 2.5 M
de r-butillitio en tetrahidrofurano (43 mmwoles) y la solucién
se agita durante 20 minutos a -78°C. Se burbujea un exceso de
didéxido de carbono gaseoso en la solucién agitada a una

velocidad moderada, durante 10 minutos. Después de la adicién

Uq
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de diSxido de carbono, sBe permite que la reaccidn alcance
lentamente la temperatura ambiente y se agita durante la
noche. La mezcla de reaccidn se divide entre 100 ml de
dietiléter y 100 ml de hidré6xido de sodio acucso 0.5 N. La
capa bésica sBe separa y acidifica con &cideo clorhidrico
concentrado a un pH de 2-3. La mezcla acuopa Bse extrae con
100 ml1 de acetato de etilo, y el extracto orginico se lava
con agua Yy salmuera para secarse sobre pulfato de magnesio.
El residuc oleoso, el cual permanece después de evaporar el
solvente al vacio, se tritura hasta un sélido a partir de una
cantidad pequefia de cloruro de n--butilo. Después de filtrar
y secar, se obtiene 1.4 g de una muestra ligeramente impura
de 4&cido 1-etil-3-trifluorometil-pirazol-5-il carboxiIlico
como un 86lido con una temperatura de fusién de intervalo
amplio.

RMN 'H (CDCli): 9.85 (s amplio, 1H), 7.23 (s, 1lH),

4.68 (c, 2H), 1.51 (t, 3H) ppm.

Etapa B: Preparacién de 2-[l-etil-3-

trifluorometilpirazol-5-il carbamoil] -3-metil-N-(1-

metiletil)})benzamida

A una 8o0olucién de &cido 1l-etil-3-trifluorometil-

Q%

pirazol-5-il carboxilico (0.5 g, 2.4 wmoles) gue se agita en

20 ml de cloruro de metileno, se agrega cloruro de oxalilo
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Q2

(.2 ml, 14 mmeles). Ante la adicién de 2 gotas de N,N-
dimetilformamida, se produce espumado y burbujeo. La mezcla
de reaccién se calienta a reflujo durante 1 h como una
solucién amarilla. Después de enfriar, el solvente se separa
al vaclo y el residuo resultante se disuelve en 20 ml de
tetrahidrofurano. A la solucién agitada se le agrega 2-amino-
3-metil-N- (1-metiletil)benzamida (0.7 g, 3.6 mmoles) seguido
por la adicién a gotas de N,N-diisopropiletilamina (3 ml, 17
mmoles) . Deepués de agitar a temperatura ambiente durante la
noche, la mezcla de reaccién se divide entre 100 ml de
acetato de etiloc y 75 ml de &cido clorhidrico acuosc 1N. La
capa orginica separada se lava con agua y salmuera, y se seca
sobre sulfato de magnesio. La evaporacién al vacio
proporciona un residuo s8lido blanco, el cual, al purificar
en cromatograffa instantinea en columna sobre gel de silice

(2:1 de hexanos/acetato de etilo) proporciona 0.5 g del

compuesto del titulo, un compuesto de la presente invencién,

que se funde a 223-226°C.
RMN 'H (DMSO-Dg): 10.15 (s, 1H), 8.05 (d, 1H), 7.45
(s, 1H), 7.43-7.25 (m, 3H), 4.58 (c, 2H), 3.97 (m, 1H), 2.45

(s, 3H), 1.36 (t, 3H), 1.06 {d, 6H) ppm.
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EJEMPLO 3

Etapa A: Preparacién de S,S-dimetil-N-[4-

(trifluorometil) fenil]esulfilimina

Una solucidén de N-clorosuccinimida (12-43 g, 93.1
mmolea) en ~ 170 ml de diclorometano se agrega a una mezcla
de 4-(trifluorometil)anilina (15 g, 93.1 mmoles) y sulfuro de
dimetilo (6.35 g, 102 mmoles) en 230 ml de diclorometanc a
-5-0°C. Después de que se completa la adicién, la mezcla se
agita a 0-5°C durante 1 h y se agrega N-clorosuccinimida
(0.02 g, 4.64 mmoles). Después de 30 minutos adicionales, la
mezcla se lava con 500 ml de hidréxido de sodio 1IN.

la fase orgénica se sBeca y 8e evapora para
proporcionar el producto como un s6lido 19-72 g que funde a
101-103°C (después de cristalizacién a partir de acetato de
etilo/hexanos) .

IR (Nujol) 1603, 1562, 1532, 1502, 1428, 1402,
1335, 1300, 1270, 1185, 1150, 1103, 1067, 1000, 972, 540,
906, 837, 817 cm™,

RMN H (CDCl;) & 7.35 (d, J=8.8 Hz, 2H), 6.84 (d,
J=8.8 Hz, 2H), 2.67 (5, 3H).

Etapa B: 2-[{metiltio)metil] -4- (trifluorometil)benzenamina

N F2]
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Se agrega metéxido de scdio en metanol (1.95 g,
9.02 mmoles, 25%) a S,8-dimetil-N-[4-
(trifluorometil) fenil]eulfilimina de la etapa A (2 g, 9.04
mmoles) en 15 ml de tolueno. La mezcla se calienta a ~80°C
durante ~1 h. Se permite que la mezcla se enfrie a 25°C y se
vierte en 100 ml de agua. La mezcla se extrae con 2 x 100 ml
de acetato de etilo y loe extractos combinados se Bsecan y
evaporan para proporcionar 1.8 g del producto como un sélido
que funde a 65.5-67.5°C (después de cristalizacién a partir
de hexanos) .

IR (Nujol) 3419, 3333, 1629, 1584, 1512, 1440,
1334, 1302, 1235, 1193, 1139, 1098, 1078, 979, 904, 832 cm™.
RMN H (CcDCl;) & 7.35 {(dd, J=1.5 Hz x 8.2 Hz, 1H) 6.72 (d,

J=8.4 Hz), 4.39 (amplio 5, 2H, 3.69 (5, 2H), 1.99 (5, 3 H}.

Etapa C: Preparacidn de 2-metil-4-

{triflucrometil)benzenamina

Se agrega en porciones niquel Raney activado (pasta
hiGmeda de 500 g, ~50u) a una solucién de 2-[(metilito)metil] -
4-(trifluorometil)benzenamina (55.3 g, 0.25 moles) en 1 1 de
etanol durante 30 minutos a 25-30°C. La mezcla heterogénea se
agita vigorosamente durante 30 minutos después de la adicién.
Se detiene la agitacién y se permite que los 86lidos

sedimenten durante 1 hora. Se decanta el 1liquido de los
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sblidos y se vierte a través de papel filtro. El filtrado se
evapora bajo presién zreducida y el residuo se -capta en
diclorometano. La fase orglnica se separa de un wvolumen
pequefio de agua, se seca sobre sulfato de magnesio y se
evapora bajo presiédn reducida para proporcionar 37.6 g del
compuesto del titulo como un aceite &mbar.

RMN 'H (cDCl,} & 7.28 (m, 2H), 6.68 (d, 1H), 3.87 (s

amplio, 2H), 2.19 (s, 3H).

Etapa D: Preparacién de 2-metil-4-(trifluorometil)-

benzonitrilo

Se agregan a gotas, a una velocidad moderada, 16 ml
de dcido clorhidrico concentrado, a una mezcla heterogénea de
2-metil-4- (trifluorometil)benzenamina (14 g, 80 mmoles) y 120
ml de agua, mientras se agita vigorosamente. Se obtiene una
suspensién espesa la cual se agita durante 20 minutos, se
diluye con 280 ml de agua y se enfrfa a 5°C. Se agrega
lentamente a la suspensién de reacciédn una solucién de
nitrito de sodio (5.5 g, 80 mmoles) y 25 ml de agua. Después
de agitar durante 30 minutos a 5°C, se obtiene una solucién
la cual se agita en frio durante 30 minutos adicionales y
después se neutraliza con carbonato de potasio. Esta solucién
de sal de diazonio después se agrega en porciones por medio

de una cédnula a una mezcla agitada, a 95°C, de cianuro de
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potasio (22 g, 0.34 moles), sulfato de cobre pentahidratado
(20 g, 80 mmoles) y 140 ml de agua. Después, la mezcla de
adicién se agita durante 30 minutos a 95°C y se permite que
se enfrie a temperatura ambiente. Se agrega éter y la mezcla
heterogénea se filtra a través de Celite. Los 86lidos se
lavan con éter y el filtrado se divide. La fase acuosa se
extrae con éter, y los extractos orginicos combinados se
gsecan sobre sulfato de magnesio y se concentran bajo presién
reducida para proporcionar 13.1 g del compuesto del titulo
como un aceite café.

RMN 'H (CDCl,) & 7.74 (d, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.55
(d, 1H), 2.64 (s, 3H).

Etapa E: Preparacién _del &cido 2-metil-4-

trifluorometilbenzoico

Se agregan como una 8olucién hidréxido de potamio
(15.7 g, 0.28 mmoles) y 15 ml de agua, a una mezcla
heterogénea de 2-metil-4-(trifluorometil)benzonitrilo (13 g,
70 mmoles) y 135 ml de etilenglicol. La mezcla de reaccién se
calienta a 120-130°C durante 20 horas y se permite que se
enfrie a temperatura ambiente. La solucifn obscura se vierte
en 800 ml de agua y se filtra a travéas de Celite. El filtrado
se lava con éter y después la fase acuopa se acidifica con

dcido clorhidrico concentrado. Esta fase acuopa se extrae

Qs
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tres veces con acetato de etilo, los extractos orgénicos aee
combinan, B8se secan éobre sulfato de magnesio y se evaporan
bajo presién reducida para proporcionar el compuesto del
tftulo como un s6lido canela.

RMN 'H (CDCl;) & 7.98 (d, 1H), 7.70 (s, 1H), 7.65
(d, 1H), 2.60 (s, 3H).

Etapa F: Preparacifn de cloruro de 2-metil-4-

(trifluorometoxi)benzoilo

Se agrega cloruro de tionilo {0.42 g, 3.5 mmoles) a
una solucidn del &cido benzoico de la etapa E (0.50 g, 2.4
mmoles) en 10 ml de tolueno a temperatura ambiente. La
reaccién se somete a reflujo durante 3 horas y después se
enfrfa a temperatura ambiente. El solvente se evapora bajo
presién reducida y se elimina el exceso de cloruro de tionilo
al scmeter a destilacién azeotrépica con toluenc. El cloruro

de benzoilo que sBe obtiene se utiliza directamente en la

etapa G.

Etapa G: Preparacién de 2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-

metiletil)amino] ~carbonil] fenill-4-(trifluorometil)benzamida

El cloruroc de benzoilo de la etapa F (0.29 g, 1.3

mmoles) se agrega a una mezcla de la anilina del ejemplo 1,

%
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etapa B (0.36 g, 1.9 mmoles) y diisopropiletilamina (0.26 g,
2.0 mmoles) en 10 ml de cloroformo a temperatura ambiente. Se
permite que la reaccién sge agite durante la noche. E]
precipitado s86lido se  filtra y se seca para proporcionar
0.38 g del compuesto del titulo, un compuesto de la presente
invencién, como un s6lido que funde a 247-248°C.

RMN H (CDCls) o 1.24 (d, 6H), 2.41 (s, 3H), 2.58
(s, 3H), 4.20 (m, 1H), 5.94 (d amplio, 1H), 7.2-7.3 (m, 2H),
7.40 (d, 1H), 7.52 (s, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.70 (d, 1H), 95.36

(s amplio, 1H).
EJEMPLO 4

Etapa A: ) Preparacién de cloruroc de 2-metil-6-

{trifluorometil) -3-piridinocarbonilo

Se agrega cloruro de tionilo (4.35 g, 36.5 mmoles)

a una mezcla de &cido 2-metil-6-triflucorometilnicotinico

~(5.00 g, 24.4 mmoles) en 75 ml de tolueno y la mezcla se

calienta a reflujo durante 3 horas. La reaccién se enfria a
temperatura ambiente y el solvente se separa bajo presién
reducida. Se elimina el exceso de cloruro de tionilo por
destilacién azeotrdpica con tolueno. Bl c¢loruro de &cido

regultante se utiliza como en el ejemplo 4, etapa B.
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Etapa B: Preparacién de 8-metil-2-[2-metil-6-

(trifluorometil)-3-piridinil] -4H-3, l-benzoxazina

Una mezcla de anhidrido 6-metilisatoico (3.92 g,
22.1 mmoles), y el cloruro de &cido de la etapa A (5.45 g,
24.3 mmolee) se agita a reflujo en piridina durante 16 horas.
La solucién de café oscuro se enfria hasta la temperatura
ambiente y el solvente se separa bajo presién reducida. El
exceso de piridina se elimina por destilacién azeotrépica con
tolueno. Se agrega éter y el sllido café resultante se separa
por filtracién. El s6lido Be capta en una mezcla de
bicarbonato de sodio acuoso y cloroformo, los extractos de
cloroformo se secan scobre sulfato de magnesio y se evaporan,
El exceso de piridina se separa nuevamente por destilacién
azeotrépica con tolueno para proporciocnar 5.1 g del compuesto
del titulo como un sbélido café.

RMN 'H (CDCl;) d 2.65 (s, 3H), 3.11 (s, 3H), 7.49
(¢, 1H), 7.40 (m, 1H), 7.68-7.73 {m, 2H), 1.11 {(d, 1H), 8.58
(d, 1H).

Etapa C: Preparacién de 2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-

metiletil)amino]carbonil] fenil] -6~ (trifluocrometil)-3-piridina

Se agrega isopropilamina (7.37 g, 0.125 mmoles) a

una wmezcla de benzoxazinona de la etapa B (4.00 g, 12.5
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mmoles) en 30 ml de tetrahidrofurano. Se forma una solucién
homogénea. La mezcla se calienta brevemente después de que se
forma un precipitado blanco espeso. El solvente se separa
bajo presién reducida y el eblido resultante se lava con éter
y se filtra para proporcionar 4.48 g del compuesto del titulo
como un 86lido que funde a 247-248°C.

RMN H (CDCl;) d 1.24 (4, 6H), 2.41 (s, 3H), 2.77
(s, 3H), 4.17 (m, 1H), 5.96 (4 amplio, 1H), 7.21 (m, 2H),

7.40 (m, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.97 (4, 1H), 9.80 (8 amplio,

1H).
EJEMPLO 5
Etapa A: Preparacién de 4-metil-N-[2-metil-6-[[(1-

metiletil)amino] carbonill fenil] -2- (trifluocrometil) -5-

pirimidinocarboxamida

A una solucifn de 0.8 g (4 mmoles) de &cido 4-
metil-2-trifluorometilpirimidina-5-carboxilico [elaborado por
el método de Palanki et al., J. Med. Chem. 2000, 43, 3995]
agitando en 15 ml de clorurc de metileno, se agrega cloruro
de oxalilo (2 ml, 23 mmoles). Ante la adicién de 2 gotas' de
N,N-dimetilformamida se produce espumado y burbujeo. La
mezcla de reaccidn se calienta a reflujo durante 1 h como una

solucién amarilla. Después se enfriar, el sclvente se separa

R fal
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al vacio y el reasiduo resultante se disuelve en 20 ml de
tratrahidrofurano. A la sclucién agitada se le agregan 2-
amino-3-metil-N-{1-metiletil)benzamida (1 g, 5 mmoles)
seguido por la adicién a gotas de N,N-diisopropiletilamina (3
ml, 17 mmoles). Después de agitar a temperatura ambiente
durante la noche, la mezcla reaccibén se divide entre 200 ml
de acetato de etilo y 75 ml de &cido clorhidridoc acuoso 1N.
La capa orgénica separada se lava con agua y salmuera y se
seca sobre pulfato de magnesio. La evapo;acién al vacio
proporciona un sélido blanco, el cual se suspende en una
cantidad peqguefia de acetato de etilo y se filtra para
proporcionar (después de secado) 650 mg del compuesto del
titulo, un compuesto de la presente invencién, que funde a
248-251°C.

RMN 'H (DMSO-Dg): 10.3 (s, NH), 9.07 (s, 1H), 8.25
(d, NH), 7.43-7.25 (m, 3H), 4.03 (m, 1H), 2.73 (s, 3H), 2.32
(s, 3H), 1.12 (d, 6H) ppm.

EJEMPLO 6

Etapa A: Preparacién de 2-metil-1l-fenil-4-

{trifluorometil)-1H-pirazol

Una 8olucién de 1,1,1-trifluoropentano-2,4-diona

(20.0 g, 0.130 moles) en 60 ml de &cido acético glacial se
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enfrfa a 7°C utilizando un bafio de hielo/agua. Se agrega a
gotas, durante un periodo de 60 minutos fenilhidrazina
(14.1 g, 0.130 moles). Se incrementa la temperatura de la
masa de reaccién a 15°C durante la adicién. La solucién
naranja resultante se mantiene bajo condiciones ambientales
durante 60 minutos. El volumen de &cido acético se separa al
destilar en un evaporador giratoric a una temperatura de bafic
de 65°C. El1 residuo se disuelve en 150 ml de cloruro de
metileno. La solucién se lava con bicarbonato de sodio acuoso
(3 g en 50 ml de agua). La capa orgénica de color plrpura-
rojo se separa, Be trata con 2 g de carbSn activado y MgSQ,,
y después se filtra. Las fracciones voldtiles se separan en
un evaporador giratorio. El producto crudo consiste de 28.0 g
de un aceite de color rosa el cual contiene -89% del producto
deseado y 11% de 1-fenil-§-(trifluorometil)-3-metilpirazol.

RMN 'H (DMSO-D¢) & 2.35 (s, 3H), 6.76 (s, 1H), 7.6-
7.5 (m, SH).

Etapa B: Preparacién del &cido l-fenil-3-(trifluorometil)-

1H—pirazgl- 5-carboxilico

Una muestra de l1-fenil-3-(trifluorometil) -5-
metilpirazol crudo (-~89%, 50.0 g, 0.221 moles) se mezcla con
400 ml de agua y cloruro de cetiltrimetilamonio (4.00 g,

0.011 moles). La mezcla se calienta a 95°C. Se agrega
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permanganato de potasio en 10 porciones igualea, separadas a
intervalos de ~8 minutos. Se mantiene la masa de reaccién a
95-100°C durante este perfodo. Después de que se ha agregado
la Gltima porcidn, la mezcla se mantiene durante ~15 minutos
a 95-100°C, después de lo cual el color de permanganato
plirpura se ha descargado. La masa de reaccién se filtra
mientras estd caliente (~75°C) a través de un lecho de 1 cm
de espesor de Celite'™ en una frita de vidrio gruesa de
150 ml. La torta de filtro se lava con agua caliente (~50°C)
(3 x 100 ml). El filtrado combinado y los lavados se extraen
con éter (2 x 100 ml) para eliminar una cantidad pequefia de
material amarillo insoluble en agua. La capa acucsa se purga
con nitrSgeno para eliminar el éter residual. La solucién
alcalina incolora transparente se acidifica al agregar a
gotas &cido clorhidrico concentrado hasta que se alcanza el
pH de -~1.3 (28 g, 0.28 moles). La generaci6n de gas esn
vigorosa durante los primercs doe tercios de la adicién. El
producto se recolecta por filtraciémn, se lava con agua (3 x
40 ml) y después se seca durante la noche a 55°C al vacio. El
producto consiste de 11.7 g de un polvo cristalino blanco el
cual es esencialmente puro, en base en la RMN H.

RMN H (cDCl;) & 7.33 (s, 1H), 7.4-7.5 (m, S5H).

Etapa C: Preparacién de cloruro de 1-fenil-3-

{(trifluorometil) -1H-pirazol-5-carbonilo
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Una muestra de &cido 1-fenil-3- (trifluorometil)-1H-
pirazol-5-carboxfilico crudo (4.13 g, 16.1 mmoles), se
dipuelve en 45 ml de cloruro de metileno. La solucién Bse
trata con cloruro de oxalilo (1.80 ml, 20.6§ mmoles), seguido
por N,N-dimetilformamida (0.010 ml, 0.13 mmoles). La
desgasificacién comienza poco después de agregar el
catalizador de N,N-dimetilformamida. I.a mezcla de reaccién se
agita durante ~20 minutos bajo condiciones ambientales, y
después se calienta a reflujo durante un periodo de 35
minutoe. Las fracciones volétiles se separan por destilacién
de la mezcla de reaccién en un evaporador giratoric a una
temperatura de bafio de 55°C. El producto consiste de 4.43 g
de un aceite amarillo claro. La (nica impureza que se cbserva
por RMN H es N,N-dimetilformamida.

RMN *H (CDCl;) & 7.40 (m, 1H), 7.42 (s, 1H), 7.50-
7.53 (m, 4H).

Etapa D: Preparacién de N-[2-metil-6-

[[(metiletil)aminolcarbonil] fenil]-1-fenil-3-

{trifluorometil)-1H-pirazol-5-carboxamida

Una muestra de anhfidrido 3-metilisatoico (0.30 g;
1.7 mmoles) parcialmente disuelto en 4,0 ml de piridina se
trata con cloruro de 1-fenil-3-(trifluorometilpirazol)-5-

carboxilo (0.55 g, 1.9 mmoles). La mezcla se calienta a ~95°C
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durante un periodo de 2 horas. la solucién naranja resultante
se enfria a 29°C, y después se trata con isopropilamina (1.00
g, 16.9 mmoles). La masa de la reaccién se calienta a sei
misma a 39°C. Posteriormente se calienta adicionalmente a
55°C durante un periodo de 30 minutos, en el cual se forma un
precipitado. La masa de reaccifén se disuelve en 150 ml de
clorurc de metileno. La solucifn se lava con &cido acuoso
(5 ml de HC1l concentrado en 45 ml de agua), y después con una
base acuosa (2 g de carbonato de sodic en 50 ml de agua). La
capa orgénica se seca scbre Mg80,, se filtra y se concentra
en un evaporador giratorio. Después de reduccién a ~4 ml, se
han formado cristales de producto. La suspensién se diluye
con ~10 ml de é&ter, después de lo cual precipita méa
producto. El1 producto se aisla por filtracién, se lava con
éter (2 x 10 ml), y después se lava con agua {2 x 50 ml). La
torta himeda se seca durante 30 minutos a 70°C al vacio. El
producto consiste de 0.52 g de un polvo blancuzco que funde a
260-262°C.

RMN 'H (DMSO-Dg) & 1.07 (d, 6H), 2.21 (s, 3H), 4.02
(octeto, 1H), 7.2-7-4 (m, 3H), 7.45-7.6 (m, 6H), 8.10 (4,
1H), 10.31 (s, 1H).

EJEMPIO 7
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Etapa A: Preparacién de 3-trifluorometil-2-[3-

(txrifluorometil) -1H-pirazol-1-illpiridina

Una mezcla de 2-cloro-3-triflurometilpiridina (3.62
g, 21 mmoles), 3-triflvorometilpirazol (2.7 g, 20 mmoles) y
carbonato de potasio (6.0 g, 43 mmoles) se calienta a 100°C
durante 18 h. La mezcla de reaccién enfriada se agrega a 100
ml de hielo/agua. La mezcla se extrae dos veces con 100 ml de
éter y los extractos etéreos combinados Be lavan dos veces
con 100 ml de agua. La capa orgfnica se seca con sulfato de
magnesio y se concentra hasta un aceite. La cromatografia en
gel de sflice con hexanos:acetato de etilo 8:1 a 4:1 como
eluyente proporciona 3.5 g del compuesto del titulo como un
aceite.

RMN 'H (CDCl;) & 6.75 (m, 1H), 7.5 (m, 1H), 8.2 (m,
2H), 8.7 (m, 1H).

Etapa B: Preparacién de &cido 3-(trifluorometil) -1-(3-

{trxifluorometil) -2-piridinill]l1H-pirazol-S5-carboxflico

Una mezcla del compuesto del titulo del ejemplo 5,
etapa A (3.4 g, 13 mmoles) se disuelve en 30 ml de
tetrahidrofurano y &8se enfria a -70°C. Se agrega
diisopropilamida de 1litio (2N en heptano/tetrahidrofuranc

(Aldridh) 9.5 ml, 19 mmoles) y la mezcla oscura resultante se
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agita durante 10 minutos. Se burbujea diéxido de carbono seco
a través de la mezcla, durante 15 minutos. Se permite que la
mezcla se caliente a 23°C y Be trata con 50 ml de agua y 10
ml de hidréxido de sodio 1 N. La mezcla acuosBa se extrae con
100 ml de éter y después con 100 ml de acetato de etilo. La
capa acuosa se acidifica con &cido clorhfidrico 6N a pH 1-2 y
Be extrae dos veces con diclorometano. La capa orginica se
geca con sulfato de magnesio y se concentra para proporcionar
1.5 g del compuesto del titulo.

RMN 'H (CDCl;) & 7.6 (m, 1H), 7.95 (m, 1H), 8.56 (m,

1H), 8.9 (m, 1H), 14.2 (amplio, 1H).

Etapa C: . Preparacién de N-[2-metil-6-[[(1-

metiletil)aminolgarbonil]fenil]-3-(tri£1uorometil)-1-[3-

(trifluorometil) -2-piridinill -1H-pirazol-5-carboxamida

Una mezcla del compuesto del tituloc del ejemplo 5,
etapa B (0.54 g, 1.1. mmoles), el compuesto del titulo del
ejemplo 1, etapa B (0.44 g, 2.4 mmoles) y cloruro de bop
cloruro de (bis({2-oxo-ozaxolidinil)fosfinilo, 0.54 g, 2.1
mnoles) en 13 ml de acetonitrilo se trata con 0.9 ml de
trietilamina. La mezcla se agita en un frasco de centelleo
cerrado durante 18 h. La reaccién se divide entre 100 ml de
acetato de etilo y &cido clorhfdrico 1N. La capa de acetato

de etilo se lava sucesivamente con 50 ml de &cido clorhidrico

¢
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1N, 50 ml de hidréxido de sodioc 1N y 50 ml de una solucién de
cloruro de sodic saturada. La capa orgdnica se seca scbre
sulfato de magnesio y se concentra. E1l residuo se somete a
cromatograffa en <c¢oluma sobre gel de silice con
hexanos/acetato de etilo (5:1 a 3:1) como eluyente. Se aislan
0.43 g del compuesto del tftulo como un abélido blanco.

p.E. 227-230°C.

RMN 'H (CDCl3) & 1.2 (m, 6H), 4.15 (m, 1H), 5.9 (d
amplio, 1H), 7.1 (m, 1H), 7.2 (m, 2H), 7.4 (s, 1H), 7.6 (m,

iH), 8.15 (m, 1H), 8.74 (m, 1H), 10.4 (amplio, 1H).

Mediante los procedimientos que se describen en la
presente, junto con los métodos conocidos en la técnica, se
pueden preparar los siguientes compuestos de las tablas 1 a
17. Se utilizan las siguientes abreviaturas en las tablas: t
es terciario, s es Becundario, n es normal, i es iso, ¢ es
ciclo, Me es mwetilc, Et es etilo, Pr es propilo, i-Pr es
isopropilo, t-Bu es terbutilo, Ph es fenilo, OMe es metoxi,
OEt es etoxi, SMe es metiltio, SEt es etiltio, CN es ciano,
NO; es nitro, TMS es trimetilsililo, S{O)Me es metilsulfinilo

y $(0);Me es metilaulfonilo.

53
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Tabla 1

kL)

R R® y/o RS R R® y/o R® R* R® y/o R®
Me 2-CF, Me 3-CF; Me 4-CF;

Me 2-OCF; Me 3-0CF; Me 4-0CF,;
Me 2-OCF;H Me 3-OCF3H Me 4-OCF;H
Me 2 -OCF,CF,aH Me 3-OCF,CF;H  Me 4-0OCF,CF;H
Me 2-OCH;CF; Me 3-OCH,CF3 Me 4-0CH;CF;
Me 2-SCF; Me 3-8CF; Me 4-SCF,
Me 2 -SOCFs Me 3-S0CF; Me 4 -50CF,
Me 2-80,CF, Me 3-50,;CF, Me 4-50,CF;
Me 2-SCF,H Me 3-SCFH Me 4-SCFH
Me 2-SOCF,H Me 3-SOCF;H Me 4 -SOCF,;H
Me 2-80,CF,H Me 3-50,CF;H Me 4-50,CF,H
cl 2-CF3 cl 3-CF; cl 4-CF,

cl 2-OCF, Cl 3-0CF, cl 4-OCF;
el 2-0CFaH cl 3-OCF,H cl 4-OCPF;H
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Cl
Cl
cl
Ccl
cl
Cl
Cl

cl

Br
Br
Br
Br
Br

Br

2-OCF,CF,H
2 -OCH;CF,
2-8CF,
2-SOCF;
2-80,CF,
2-5SCF;H
2-SOCF,;H
2-50;CF;H
2-CF;
2-0CF;
2-0OCF3H
2-0OCF,CF,H
2-OCH,CF;
2-5CF,
2-SOCF,
2-80,CF3

2-5CF;H

2-SOCF;H

2-S0,CF;H
2-CFa
2-OCF;
2-OCF;H
2-0CF,CFH
2-OCH,CF;

2-5CF,

wm m m w m W W

Cl

Cl

Cl

b |

Br

Br

Br

Bx

Br

Br
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3-OCF,CF;H
3 -OCH,CF;
3-8CF;
3-SOCF;
3-80,CF;
3-SCF.H
3-SOCF,H
3-50,CF,H
3-CF,
3-0CF,
3-OCF.H
3-OCF,CF3H
3-OCH;CF;
3-SCF,
3-S0CF;
3-80,CF;
3-SCF.H
3-50CF;H
3-S0,CF.H
3-CF,
3-0OCF;
3-OCF,H

3 -OCF,CF,H
3-OCH,CF,

3-8CF,

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

m m = =

o

Br

Br

Br

Br

Br

Br

4-0CF,CF3H
4 -OCH,CF;
4-5CF,
4-B0CF,
4-50,CF;
4-SCF;H

4 -SOCF,H
4-S0;CFaH
4-CFs

4 -OCF,;
4-OCF,H
4-OCF,CF;H
4 -OCH;CF,
4-SCF,

4 -SOCF;
4-80,CF,
4-5CFH
4-S0CF.H
4-S0,;CF;H
4-CF;
4-OCF;
4-0CF;H

4 -OCF,CF;H
4 -OCH,CF,

4-SCF,

939
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Bx
Br
Br
Br

Br

OMe
CMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe

OMe

2-80CF,

2 -80,CF
2-SCF,H
2-SOCF,;H
2-80,CF;H
2-CF,
2-OCF;
2-0CF;H
2~OCF;CF3H
2-OCH;CF;
2-8CF;
2-SOCF,
2-50,CF,
2-5CF;H
2-SOCF,H
2-504CF;H
2-CPs
2-OCF,
2-0CF,;H

2 -OCF;CF,H
2-OCH,CF;
2-5CF,
2-8O0CF;
2-50,CF,

2-8SCF;H

Br
Br
Br
Br

Br

OMe

OMe

CMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe
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3-50CF;
3-S0,CF;
3-8CF;H
3-80CF,H
3-80,CF;H
3-CF,
3-OCF;
3-OCF,H
3-OCF,CF,H
3-OCH;CF,
3-SCF,
3-80CF,
3-50,CF;
3-5CF,H
3-SOCF;H
3-80,CF.H
3-CF,
3-0CF;
3-OCF,;H
340CF,CF:H
3 -OCH,CF;
3-8CF;
3-80CF;
3-80,CF;

3-5CF3;H

Br
Br
Br
Br

Br

OMe
OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

Wo

4-80CF;
4-80,CF;
4-SCF,H

4 -SOCF;H
4 -B0,CF,H
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,H
4-OCF,CF;H
4-OCH,;CF
4-5CF;
4-SOCF,;
4-50,CP,
4-SCF;H

4 -8OCF;H
4 -80,CF,H
4-CF,
4-0CF;
4-OCF;H
4-OCF,CF,H
4-OCH,;CF3
4-8CF;
4-SOCF;
4-50,CF;

4-8CF3;H
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OMe
OMe
CF3
CF;
CF,
CF3
CF,
CF;
CFy
CF,
CF3
CF,
CF,
OCFzH
OCF;H
OCFaH
OCF3H
OCF;H
OCFH
OCF;H
OCF;H
OCF;H
OCF;H
OCFH

2-80CF,H
2 -80,CF,H
2-CF3
2-0CF;
2-OCF;H
2-0CF,CF,H
2 -OCH;CF,
2-8CF,
2-SOCFy
2-B0,CF;
2-SCFzH
2-SOCF,H
2-S0,CF,H
2-CFs
2-0CF,
2-0CF;H

2 -OCF,CF;H
2 -OCH,CF,
2-8CF;
2-SOCF;
2-50,CF,
2-SCF;H
2-SOCF;H
2-80,CF:H

2-Me-4-CF,

OMe

CF;
CFs
CF;
CF;
CF,
CF;
CF,
CFs
CFs
CF,
CF;
OCF;H
OCF,H
OCF,H
OCF,H
OCF,H
OCF.H
OCF,H
OCF;H
OCF,H
OCF;H

OCFaH
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3-SOCF;H
3-50;CF3H
3-CF,
3-0CF,
3-0CF,H
3-0CF,CF,H
3-OCH,CF,
3-SCFy
3-S0CF,
3-80,CF;
3-8CF.H
3-SOCF;H
3-50,CF;H
3-CFs
3-0CF,
3-0CF.H
3-OCF;CF;H
3 -OCH,CF,
3-5CF;
3-80CF,
3-50,CF;
3-5CF,H
3-SOCF,H
3-50,CF.H

2-“&-4"0?3

OMe

CF,
CF;
CF;
CF,
CF,
CF;
CF;
CF;
CF,
CF;
CF;
OCF,H
OCF,H
OCF,H
OCF,H
OCF,H
OCF;H
OCF,H
OCFzH
OCF,H
OCF;H
OCF,H

Cl

4-SOCF;H
4 -80,CF,H
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,H

4 -OCF,CF,H
4 -OCH,CF,;
4-5CF,
4-50CP;
4 -80,CF;
4-SCF;H
4-SOCF,H
4-50,CF,H
4-CP
4-0CF,
4-OCF;H
4-OCF,CF,H
4 -OCH,CF,
4-SCF,
4-SOCF,
4-S0,CF;
4-SCFaH
4-SOCF;H
4 -S0,CF,H

2-Me-4-CF;
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Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Bxr
Br
Br
Br
CF,
CF,
CF;
CF,y
CF;

CF,

2-Me-4-0CF,;
2-Me-4-0CF H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-8CF,
2-Me-4-S0CF,
2-Me-4-50;CF;
2-Me-4-SCFH
2-Me-4-S0CF;H
2-Me-4-30,CF;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF,
2~-Me-4-0OCFz;H
2-Me-4-0OCH,-CF,
2-Me-4-8CF;
2-Me-4-80CF,
2-Me-4-S0;CF;
2-Me-4-SCF3H
2-Me-4-80CF;H
2-Me-4-50,CF;H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0OCF;H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-5CF,

2-Me-4-S0CF,

NO;

NO;

NOz

NO,

NO,;

NO,
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2-Me-4-0CF;
2-Me-4-OCF;H
2-Me- 4 ~OCH,CF,
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-SOCF,
2-Me-4-80,CF;

2-Me-4-8SCF;H

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

2-Me-4-50CFzH C1

2-Me-4-50,CF;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF3H
2-Me -4 -OCHyCF,
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-SOCF,
2-Me-4-S0,CF,

2-Me-4-SCF,;H

Cl

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe

CMe

2-Me-4-50CF;H OMe

2-Me-4-80,CF,H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me- 4 -OCH,CF,
2-Me-4-8CF,

2-Me-4-SOCF,

OMe
SMe
SMe
SMe
SMe
SMe

ShMe

=4

%N

2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-80CF;
2-Me-4-5S0,CF,
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-S0OCF3H
2-Me-4-80,CF,;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0OCF,
2-Me-4-0OCF,H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-SCF,

2 -I.de-tl-SOCF;
2-Me-4-50,CF;
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-S0CF;H
2-Me-4-80,CF,H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0CH,CF;
2-Me-4-SCF,

2-Me-4 -SOCF;
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o~
qua

CFy 2-Me-4-50,CF; NO; 2-Me-4-80,CF; SMe 2-Me-4-50,CF,

CF, 2-Me-4-SCFH NO, 2-Me-4-SCF;H SMe 2-Me-4-SCF;H

CF, 2-Me-4-80CF,H NO; 2-Me-4-SOCF,H SMe 2-Me -4 -SOCF;H

CF; 2-Me-4-80,CF;H  NO; 2-Me-~-4-S0,CF,H SMe 2-Me-4-50,CF,H
Tabla 2

R R® y/o R* R R® y/o R® R* R® y/o R*

Me 2-CF4 Me 3-CF; Me 4~-CFy

Me 2-0CF, Me 3-0CF; Me 4-0CF,

Me 2-0CFaH Me 3-0CFH Me 4-QCFzH

Me 2 -0CF;CFaH Me 3-0OCF,CF,H Me 4 -OCF;CF,H

Me 2-0OCH;CF; Me 3-0CHaCFs Me 4 ~-OCH,CF;

Me 2-SCF; Me 3-8CF, Me 4-5CF,

Me 2-S0CF, Me 3-80CF; Me 4 -SOCF,

Me 2-S0,CF, Me 3-502CF, Me 4 -50,;CF,
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Me
Me
Me
cl
cl
cl
Cl
Cl
cl
Cl
Cl
cl

Ccl

m b

|

2-SCF;H
2-S0CF,H
2-50,CF,H
2-CF3
2-0CF,
2-OCF,;H

2 -OCF,CF,;H
2 -OCH,CF;
2-8CF;’
2-~SOCF;
2-50;CF;
2-SCF,H
2-SOCF;H
2-50,CF,H
2-CFs3
2-0CF,
2-OCF;H
2-OCF,CF;H
2-0OCH,CF,
2-5CF,
2-SOCF,;
2-80;CFs
2-SCF.H
2-SOCF,;H

2-80,CFaH

Me
Me
Me
Cl
Cl
Cl
Cl
cl
Cl
cl
Cl
Cl
Cl

Cl

o) L] o ] s
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3-8CF;H
3-S0CFsH
3-S0,CFzH
3-CF;3
3-0CF;
3-0CF;H
3-0CF,CFH
3-0CH,CF,
3-5CF,
3-50CF;
3-S0,CF,
3-§CF,H
3-50CF3H
3-80.CF;H
3-CF;
3-0CF;
3-0CFaH
3-OCF,CF,H
3-0CH,CF,
3-8CF,
3-80CF,
3-804CF,;
3-SCFH
3-S0OCF;H

3-80:CFaH

Me
Me
Me
Ccl
Cl
Ccl
Ccl
Cl
cl
Cl
Ccl
Cl
Cl

Cl

Qqu

4-SCF;H
4-SOCF;H
4-S0,CF;H
4-CF,
4-0CF;

4 -OCF,H

4 -OCF,CF,H
4 -OCH,CF3
4-SCF,
4-SOCF;
4-S0,CF;
4-SCF;H

4 - SOCF;H
4-50,CF;H
4-CF;
4-0CF,
4-OCF;H

4 -OCF,CF,H
4-OCH,CF,
4-~SCF,;
4-SOCF,
4-50,CF;
4-5CF,H
4-SOCF;H

4-50,CF3H
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Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br

Br

OMe
OMe

OMe

2-CF,;
2-0CF,
2-OCF;H
2-OCF,CFaH
2-OCH;CF;
2-5CF,
2-S0CF,
2-50;CF;
2-SCF;H
2-50CF.H
2-50;CF3H
2-CF;
2-0CF;
2-0OCF;H
2-OCF,CF,H
2 -OCH;CF;
2-8CF,
2-SOCF;
2-80,CF;
2-8CF.H
2-S0CF,H
2 -S0,CF;H
2-CF;
2-OCF;

2-0CFzH

Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br

Br

OMe

OMe

OMe
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3-CF;
3-0CF,
3-OCF;H
3-OCF,CF.H
3-0CH,CF,
3-8CP,
3-SOCF;
3-B0,CF,
3-SCF,H
3-80CF;H
3-80,CF,H
3-CF;
3-OCF,
3-OCF;H
3-OCF4CF,H
3-OCH;CF,
3-8CF,
3-SOCF,
3-80,CF,
3-SCF;H
3-S0CF;H
3-50,CF;H
3-CF,
3-0CF;

3-OCF;H

Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br

Br

OMe

OMe

OMe

s

4-CF,
4-OCF,
4-0CF H

4 -OCF,CF,H
4 -OCH,CF,
4-SCF,
4-SOCF;
4-S0,CF,
4-8CF;H
4-SOCF;H
4 -80,CF,H
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,H
4-OCF;CF;H
4 -OCH,CF,
4-SCF;
4-S0CF,
4-80,CF,
4-8CF.H
4-SOCF;H
4-SO,CF,H
4-CF,
4-0CF,

4-0CF;H
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OMe
OMe
OMe

OMe

OMe
OMe
OMe
CF,
CF;
CF,
CF;
CF;
CF,
CF;
CF,
CF;
CF,;
CF,
OCF3;H
OCF;H
OCFH
OCFzH
OCFzH

OCFzH

2 -OCF;CF;H
2-OCH,CF;
2-SCF;
2-50CF;
2-50,CFy

2 -SCF,H
2-SOCF;H
2-80,CF;H
2-CF,
2-0CF;
2-OCF;H
2-OCF,CF;H
2-OCH,;CF;
2-5CF,

2 -SOCF,
2-80;CF;
2-8CF;H

2 -SOCF,;H
2-80;CF,H
2-CFy
2-OCF,
2-0CF;H

2 -OCF,CF,H
2-OCH,CF,

2-8CF,

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe

OMe

OMe
CF,s
CF;
CF,
CF,
CF,
CF;
CF,
CF,
CF;
CFs
CF,
OCF:3H
OCF,H
OCF,H
OCF.H
OCF,H

OCF,H
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3-0CF;CF3H
3 -OCH,CF,;
3-SCF,
3-S0CF;
3-80,CF,
3-SCFzH
3-S0CF;H
3-50,CFz3H
3-CF,
3-0CF,
3-0CF3H
3-0CF;CF;H
3 -OCH,CF,
3-8CF;3
3-80CF)
3-S0,CF,
31-8CF;H
3-S0OCF;H
3-802CFaH
3-CFy
3-0CP,
3-0CFzH
3-0CP,;CFzH
3-0CH;CF,

3-5CF,;

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CF;
CF,
CF,3
CF;
CF,
CF,
CF,
CF;
CF;
CF,
CFs
OCFi:R
OCFzH
OCFzH
OCF3;H
OCF3;H

OCFaH

¢

4 -QCF,;CFzH
4 -0CH;CF;
4-5CF,
4-S0CFa
4-503CF,
4-5CFH

4 -50CFaH

4 -S0,CFzH
4-CF,
4-OCF,

4 -0CF;H

4 -0CF,;CF3H
4 -OCH;CF,
4-8SCF,

4 -S0CF;

4 -S0;CF,
4-8CF;H

4 -S0CF;H

4 -S0,CF,H
4-CF,
4-0CF,
4-0OCF3H

4 -OCF,CF;H
4-OCH,CF,

4-SCF,
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OCFzH
OCF:H
OCFzH
OCF3H
OCF;H
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br

Br

2-80CF;
2-80;CF;
2-SCF3H
2-SOCF;H
2-S0,CF3H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0OCF;
2-Me-4 -OCF,;H
2-Me -4 -OCH,CF,
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-S0CF;
2-Me-4-S0;CF,
2-Me-4-5CF;H
2-Me-4-SOCF,H
2-Me-4-80,CF,;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-OCF,;H
2-Me-4-0CH;CF;
2-Me-4-5SCF;
2-Me-4-50CF,
2-Me-4-80,CF;
2-Me-4-8CF;H
2-Me-4-SOCF;H

2-Me-4-50,CFH

OCFzH
OCF3H
OCF,H
OCF;H

OCFaH

Hq W |

o

[ ]
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3-SOCF, OCFzH
3-S0;,CFy OCF3;H
3-SCF;H OCF3;H
3-8S0CF H OCFaH
3~-80,;CF3H OCF3;H

2-Me-~-4-CF; Cl
2-Me-4-0CF; Cl
2-Me-4-~-0CF;H Cl
2-Me-4-0CH,CF; Cl
2-Me-4-8CF; Cl
2-Me-4-SOCF; Cl
2-Me-4-S0;CF,; Cl
2-Me-4-SCF;H Cl
2-Me-4-SOCF3H Cl1
2-Me-4-S0,CF;H Cl
2-Me-4-CF; OMe
2-Me-4-0CF; CMe
2-Me-4-0CF;H OMe
2-Me-~4-0CH,CF; OMe
2-Me-4-8CF; OMe
2-Me-4-S0CF; OMe
2-Me-4-50,CF; OMe
2-Me-4-S8CF,H CMe
2-Me-4-SOCF;H OMe

2-Me-4-50,CF;H OMe

43

4-S0CF,

4 -850,CF,
4-5CF3H
4-50CF;H
4-80,CF;H
_2-Me-4 -CF,
2-Me-4-0CF,;
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-8CF,
2-Me-4-SO0CF,
2-Me-4-50,CF,
2-Me-4-SCFH
2-Me-4-8OCF;H
2-Me-4-80,CF;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-0CFH
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-80CF,
2-Me-4-S0,CF,
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-5S0CF3H

2-Me-4-50,CF;H
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Qg

CP, 2-Me-4-CP, NO, 2-Me-4-CF;  SMe 2-Me-4-CF,

CF; 2-Me-4-0CF3;  NO; 2-Me-4-OCF; 5SMe 2-Me-4-0CF;

CF; 2-Me-4-OCF;H NO; 2-Me-4-OCF;H SMe 2-Me-4-OCF,H

CFs 2-Me-4-OCH,CF; NO, 2-Me-4-OCH,CF, SMe 2-Me-4-OCH,CF,

CF; 2-Me-4-SCFy;  NO; 2-Me-4-SCF; 5SMe 2-Me-4-8CF,

CF, 2-Me-4-S0CF; NO; 2-Me-4-SOCF; SMe 2-Me-4-SOCF;

CF; 2-Me-4-50,CFy NO; 2-Me-4-S0,CF, SMe 2-Me-4-S0,CF,

CF; 2-Me-4-SCF,H NO, 2-Me-4-8CF;H SMe 2-Me-4 -SCF,H

CF, 2-Me-4-SOCF;H NO; 2-Me-4-80CF;H S-Me 2-Me-4-SOCF;H

CFy 2-Me-4-8B0,CF;H NO; 2-Me-4-5S0,CF,H SMe 2-Me-4-S0,CF;H
Tabla 3

R R® y/o R® R* R® y/o R® R* R° y/o R®

Me 2-CF; Me 3-CF; Me 4-CF,

Me 2-0CF,; Me 3-OCF, Me 4-0CF,

Me 2-0CF,H Me 3-OCF,H Me 4-0OCF,H
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Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Cl
cl
Cl
Cl
Ccl
cl
cl
Cl

Ccl

‘¢l

Cl

2-OCF,CF;H
2 -OCH;CF;
2-BCF,
2-S0CF;
2-50,CF;
2-8CF;H
2-S0CF,H
2-50,CF,H
2-CPF
2-0CF,
2-OCF;H
2-0CF;CF,H
2-OCH;CF;
2-5SCF,
2-50CF;
2-50;CF;
2-SCF.H
2-SOCF;H
2-50,CF,H
2-CFy
2-0CF;
2-0CF;H
2-OCF;CF;H
2-OCH,CF,

2-5SCF,

Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Cl
cl
Cl
Cl
cl
cl
Cl
Cl
Cl
Cl

Cl
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3-OCF,CF;H
3-OCH,CF;
3-SCF;
3-50CF,
3-80,CF;
3-SCF,H
3-SOCF;H
3-80,CF;H
3-CFs3
3-OCF,
3-OCF.H
3-OCF,CF,H
3-OCH;CF,
3-5CF,
3-SOCF,
3-50,CF;
3-8CF;H
3-S0CF;H
3-80,CF,H
3-CFs
3-OCF;
3-0CF,H
3-0CF,CF,H
3 -OCH,CF,

3-5CF;

Me
Me
Me
Me

Me

Me
Me
Cl
Cl
Cl
Ccl
cl
Cl
Cl
Ct
Cl
cl

Cl

4 -OCF;CF,H
4-OCH,CF;
4-5CF,
4-SOCF,;
4-80;CF3
4-SCF,H
4-SOCF,H
4-S0,CF,H
4-CF,
4-OCF;
4-OCP,H
4-OCP,CF,H
4 -OCH;CF;
4-5CP,
4-80CF;
4-S0,CF,
4-SCF,H
4-SOCF,H
4-S0,CF,H
4-CF,
4-OCF,

4 -OCF,H
4-0CF;CF,H
4 -OCH;CF,

4-5CF,
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Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

2-50CF;
2-50,CF;
2-SCF3H
2-SOCF;H
2-S0,CF;H
2-CFa
2-OCF,
2-0CF3H
2-OCF;CF.H
2-OCH,CF»
2-8CF;
2-SOCF;s
2-50,CF3
2-SCF;H
2-SOCF;H
2-80,CF,H
2-CF;
2-0CP;
2-OCF.H

2 -0CF,CF,H
2-OCH;CF;
2-5CF;
2-SOCF;
2-S0,CF;

2-8CFzH

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br
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3-S0CF;
3-50,CF;
3-SCFqH
3-80CF;H
3-80,CF,H
3-CF;
3-0CF,
3-0CF,K
3-OCF;CF;H
3 -OCH,CFs
3-SCF,
3-S0CF;
3-S0,CF,
3-5CF;H
3-SOCF;H
3-S0,CFH
3-CF,
3-0CF;
3-0CF;K

3 -OCF,CF,;H
3-OCH,CF,
3-SCPy
3-80CF,
3-BO,CF,

3-8CF;H

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Sso

4 -SOCF;
4-50,CF;
4-SCF,H

4 -SOCF;H
4-50,CF,H
4-CFy
4-0CF;
4-OCF,H
4-OCF;CF,H
4-OCH,CF;
4-5CF;
4-S0CF,

4-850,CF,

4-SCFH

4-SOCF;H

4 -50,CF,H
4-CF,
4-0OCF;

4 -OCF;H
4-OCF;CF,H
4-OCH;CF;
4-5CF,
4-SOCF,;
4-50,CF,

4-5CF;H
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OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CMe
CF,
CPFy
CF;
CF,
CF;
CF,
CF;
CFy
CF,
CF,
CF;

OCFzH

2 -SOCF,H
2-80,CF;H
2-CF,
2-0CF;
2-OCF;H
2-OCF;CFaH
2 -OCH,CF;
2-5CF;
2-B0CF;
2-S0,CFs
2-SCF;H
2-50CF;H
2-50,CF,H
2-CFy
2-0CF,
2-OCF;H
2-~OCF,;CF;H
2 -OCH;CF3
2-5CF;
2-SOCF,
2-80,CF,
2-SCF3H
2-SOCF,H
2-S0,CF,;H

2-CF,

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CF,
CF,
CF;
CF;
CF,
CF,
CF,
CP,
CF,
CF,
CF;

OCFzH
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3-SOCF,H
3-50;CF;H
3-CF;
3-0CF;
3-OCF,H
3-0CF,CF,H
3-OCH,CF;
3-8CF,
3-S0CF,
3-50,CF;
3-SCF.H
3-SOCF;H
3-80,CF;H
3-CF;
3-0OCF,
3-0CF;H

3 -OCF,CF;H
3-0CH,CF,
3-SCF,
3-S0CF;
3-80,CF;
3-8CF;H
3-SOCF,;H
3-80,CF;H

3-CF;

1

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CF;
CF,
CF,
CF;
CF;
CF,
CF,
CF;
CF,
CF;
CF,y

OCF;H

4-SOCF,H
4-S0,CF,;H
4-CF;
4-OCF,
4-OCF;H
4-0CF,CF,H
4-OCH,CF;
4-5CF;
4-50CF,
4-50,CF,
4-5CFH

4 -SOCF,H
4-S0,CF;H
4-CF,
4-OCF,
4-OCF,H
4-OCF,CF,H
4 -OCH,CF,
4-8CF,
4-SOCF,
4-50,CF,
4-SCF,H
4-SOCF;H
4-80,CFH

4-CF,

s
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OCFaH
OCF;H
OCFaH
OCF;H
OCF.H
OCFzH
OCFzH
OCFaH
OCFzH
OCFaH
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Me
Br
Br
Br
Br

Br

2-0CF;
2-0CF3H
2~-0CFaCFaH
2-0CH;CF,
2-5CP,
2-8S0CF,
2-507CF;
2-SCF3H
2-S0OCFzH
2-802CF3H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-0OCF;H
2-Me-4-0OCH,CF,
2-Me-4-58CF,
2-Me-4-50CF,
2~Me-4-80,CF,
2-Me-4-SCF.H
2-Me-4-S0CF;H
2-Me-4-50,CF;H
2-Me-4-CP,
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0CH;CF,

2-Me-4-5CF,

OCFzH
OCFaH
OCF.H
QOCFyH
OCF,H
OCF;H
OCF3H
OCFaH
OCF3;H

OCFzH

F
F

F
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3-0CF;
3-0CFzH

3 -0OCF,CF,H
3-0CH.CF,
3-5CF,y
3-80CF,
3-50,CF,
3-8CFa3H

3 -50CFz;H

3 -50,CFzH
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF,y
2-Me-4-0CFz:H
2-Me-4-0CH,;CF,
2-Me=4-5CF;

2-Me-4-S0CF,

OCFaH
OCFzH
OCF;H
OCFzH
OCF3H
OCFaH
OCF;H
OCF;H
OCF;H
OCFaH
Ccl
Cl
Cl
Cl
Cl

Cl

2-Me-4- SO:CF; Cl
2-Me-4-SCFH C1

2-Me-4-SOCF,H Cl1

2-Me-4-50,CF,H
2-Me-4-CF;

2 -Me-4-~OCF;
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-OCH,CF,

2-Me-4-8CF;

cl

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

952

4-0CF,

4 -OCFaH
4-0CFCFH

4 -OCH,CF;
4-SCF,

4 -SOCF;
4-S0,CF;

4 -SCFzH
4-50CF;H
4-S0,CF3H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-0CFaH
2~Me-4-0CH,CF;
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-SOCF;
2-Me-4-80,CF;
2-Me-4-SCF,H
2-Me-~-4-80CF;H
2-Me-4-50,CF,H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0CH,CF,

2-Me-4-SCF,
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Br
Br
Br
Br
Br
CF5
CF,
CF;
CF,
CFs
CF,
CF;
CF,
CF,

CF;

2-Me-4-50CF,
2-Me-4-80,CF;
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-SOCF;H
2-Me-4-50,CF,;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-OCF;H
2-Me-4-OCH,-CF;
2-Me-4-5CF,
2-Me-4-SOCF,
2-Me-4-80,CF;
2-Me-4-8CF;H
2-Me-4-S0CF,H

2~-Me-4-80,CF;H

-

H

NO;
NO:
NO3
NO;
NO,
NOa
NO,
NO,
NO2

NO;
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2-Me-4-S0CF; OMe
2-Me-4-80;CF; OMe
2-Me-4-SCF;H OMe
2-Me-4-80CF3;H OMe
2-Me-4-80,CF;H OMe
2-Me-4-CF; SMe
2-Me-4-0CF, SMe
2-Me-4-0OCF;H BMe
2-Me-4-0CH,CF, SMe
2-Me-4-8CF; SMe
2-Me-4-S0OCF; BMe
2-Me-4-S0;CF; SMe
2-Me-4-83CF;H EMe
2-Me-4-50CF;H SMe

2-Me-4-50,CF;H SMe

Tabla 4

S Zel

s3

2-Me-4-S0CF,
2-Me-4-50;CF;
2-Me-4-SCFaH
2-Me-4-S0OCFiH
2-Me-4-50,CF;H
2-Me-4-CF;
2-Me-~-4-0CF,;
2~-Me-4-0CF3H
2-Me-4-OCH,CF,
2-Me-4-58CF;
2-Me-4-80CF,
2-Me-4-50,CF,;
2-Me-4-8CF:H
2-Me-4-SOCF;H

2-Me-4-50,CF;H
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@y
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R* R®* v/o R® R* R® y/o R* R* R® y/o R*
Me 2-CF, Me 3-CF, Me 4-CFy
Me 2-0CF; Me 3-0CFa) Me 4-0CF;
Me 2-0OCF3H Me 3-0CF;H Me 4-0CF3H
Me 2-0CF,CFH Me 3-0CF,CFaH Me 4 -0CFCF;H
Me 2-0CH,CF, Me 3-0CH;CF, Me 4-0CH3CF,
Me 2-SCF, Me 3-SCF, Me 4-5CF,
Me 2-S0CF; Me 3-SOCF, Me 4-50CF;
Me 2-8S0,CF, Me 3-80,CF; Me 4-5S0,CF,
Me 2-§5CF;H Me 3-SCF3H Me 4-SCF3H
Me 2-80CF;H Me 3-80CF3H Me 4-SQCF;H
Me 2-50,CF3H Me 3-50,CF;H Me 4-50,CF3H
cl 2-CF; cl 3-CF, cl 4-CF,
Cl 2-0CPF; Cl 3-0CPF, Cl 4-0CF,
Cl 2-0CF3H Cl 3-0CF;H Cl 4-0CFH
Cl 2-0CF3CFsH Cl 3-0CFyCF3H Cl 4 -0CF3CF;H
Cl 2 -0CH;CF, Cl 3-0CH;CPFa Cl 4 -OCH,CF,
Cl 2-SCF, Cl 3-8CF, Cl 4-9CF4
Cl 2-S0CF,3 Cl 3-80CF, Cl 4 -S0CF,
Cl 2-80,CFy cl 3-80,CF; Cl 4-80,CF,
Cl 2-SCFzH Cl 3-SCPH cl 4-8CFH
Cl 2-SOCF;H cl 3-8S0CFzH Cl 4 -S50CF;H
Ccl 2-80,2CFH Ccl 3-8S0,CF3H cl 4 -50,CF,H
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Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br

Br

2-CFs
2-OCFa
2-0CF,H
2-0CF,CF,H
2 -OCH;zCF,;
2-5CF,
2-SOCF,
2-S0;CF;
2-SCF3H
2-80CF,H
2-50,CF;H
2-CF;

2 -OCF,
2-OCF,H
2-0CF,CF,H
2-OCH,CF,
2-SCF,
2-50CF,
2-S0,CF,
2-SCF.H
2-SOCF,H
2-50,CFaH
2-CFy
2-0CF,

2-0CF3H

o |

|

W o m = o m =™ M W o] o]

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br
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3-CF;
3-0CF,
3-0CF,H
3-OCF,CF;H
3-OCH;CF,
3-5CF,
3-80CF;
3-50,CF;
3-5CF,H
3-SOCF;H
3-50,CF,H
3-CP
3-0CF,
3-0CF;H
3-OCF;CF,H
3-OCH;CF3
3-SCF;
3-S0CF,
3-80,CF,
3-SCF,H
3-S0CF:H
3-50,CF,H
3-CF,
3-0CF,

3-0CFH

W m = 3 o M = =

I

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

Br

qss

4-CF,
4-0CF,

4 -QCFH

4 -OCF,CFH
4 -QCH2CF,
4-SCF,
4-50CF,
4-50,CF;
4-8CFaH

4 -50CF,H
4 -80;CFH
4-CFy
4-0CF;

4 -0CFaH
4-QOCF;CF;H
4-OCH,CF,
4-5CF,

4 -50CF,
4-8S0;CF,
4-5CFaH

4 -SOCF,H
4-80,CF,H
4-CF;
4-0CF,

4-0CF;H
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OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CF;
CF;
CF;
CFa
CF;

CF,

2-OCF,CF;H
2 -OCH,CF;
2-SCF,
2-SOCF;
2-50,CF,
2-SCF,H
2-80CF,H
2-50,CF,H
2-CF;
2-0CF;
2-OCF;H
2-OCF;CF;H
2-OCH;CF;3
2-5CF,
2-50CF;
2-50,CF;
2-8CF;H
2-80CF,H
2-850,CF;H
2-CF;
2-0CF;
2-0CF;H
2-0CF,CFH
2 -OCHCF,

2 "SCF;

OMe
OMe
OMe
CMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
CF,
CF;
CF,
CF;
CF,

CF,

- l4a -

3-OCF,CF,H
3-OCH,CF3
3-SCF,;
3-S0CF;
3-8S0,CF3
3-5CF;H
3-SOCF H
3-80,CF3H
3-CF3
3-OCF;
3-0CF;H
3-0CF,CF,;H
3-OCH,CF,
3-8CF;
3-50CF;
3-50,CF,
3-SCF;H
3-SOCF,H
3-80,CF,H
3-CF,
3-0CF,3
3-OCF,;H
3-OCF;CF.H
3-OCH,CF,

3 “'SCFJ

OMe
OMe
OMe
OMe
OMe
OMe

OMe

OMe
OMe
OMe
CFy
CF,
CF,
CF,
CF,

CFy

6

4 -OCF,;CF,H
4 -OCH;CF,
4-8CF;
4-8OCF,
4-S0;CF;
4-SCF;H
4-SOCF;H
4-S0,CF,H
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,;H
4-OCP,CF H
4-0CH,CF
4-5CF,
4-80CF,

4 -S0;CF,
4-SCF,H

4 -SOCF;H

4 -SO,CF,H
4-CFs
4-OCF;
4-OCF;H
4-OCF3CF;H
4 -OCH,CF,

4-SCF,
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CF,
CF;
CF,
CF,
CF;
OCFzH
OCFzH
OCF,H
OCFz;H
OCF;H
OCF3;H
OCFzH
OCF3;H
OCFzH
OCF,H
OCFzH
Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

2-80CF,
2-50,CF,
2-SCFgH

2 -S0CFaH
2-50,CF3H
2-CFy
2-0CF,
2-0CF;H
2-0CF2CFqH
2-0CH;CF;
2-SCF,
2-S0CF;
2-S04,CF,
2-8CFaH
2-S0CFH
2-580,CF3H
2-Me-4-CF,
2-Me-~4-0CF,

2-Me-4-0CFpH

2-Me~-4-0CH;-CFy

2-Me-4-SCF,y
2-Me-4-S0CF;
2-Me-4-50;CF,
2~-Me-4-8SCF;H

2-Me-4-SOCF;H

CF3
CF;
CF,
CF3
CF,
OCFH
OCF,H
OCF,;H
OCFH
OCF,H
OCF,H
OCF.H
OCF.H
OCF;H
OCF;H
OCF,H
F

F

F
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3-8S0CF,
3-50,CF,
3-8CF;H
3-80CFH
3-S0.CF3H
3-CF,

3-0CF,
3-0CF;H
3-0CF;3;CFaH
3-0CH;CF;
3-SCF,
3-S0CF,
3-80;CF;
3-8CFzH
3-50CF;H
3-50,CF;H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0OCFzH
2-Me-4-OCH,CF,
2-Me-4-SCF,

2-Me-4-S0CF,

CF;
CF;
CF,

CF,3

_CF3

OCF,H
OCF,H
OCFH
OCF,H
OCF;H
OCF,H
OCF,H
OCF;3H
OCF,;H
OCF,H
OCF,H
c1
c1
Cl
cl
cl

Cl

2-Me-4-50,CF; C]

2-Me-4-SCF,H

Cl

2-Me-4-SOCF,H Cl1

9

4-SOCF,
4-80,CF;
4-BCFH
4-80CF,;H
4-50,CFH
4-CF,

4-0CF;
4-OCF:H

4 -OCF;CF,H

4 -OCH;CF,
4-SCF,
4-SOCF,
4-S0,CF;
4-8CF.H
4-SOCF;H
4-S0,;CF;H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me- 4-OCH,CF,
2-Me-4-5CF,
2 -Me-4-SOCF;
2-Me-4-8S0,CF,
2-Me-4-SCF;H

2-Me-4-SOCF,H
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Me
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
Br
CF;
CF;
CF,
CFa
CF,
CF;
CF,
CFa
CF,

CF4

2-Me-4-S0,CF,H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-OCF;H
2-Me-4-0CH,~CP;
2-Me-4-SCFs

2 -Me-4-SOCF,
2-Me-4-50,CF;
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4 -SOCF,H
2-Me-4-S0;CF,H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF;
2-Me-4-OCF,;H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-5CP;
2-Me~4 -SOCF;
2-Me-4 -50;CF;
2-Me-4 -8CF,H
2-Me-4-SOCF,H

2-Me-4-S0,CF:H

NO;
NO;
NO;
NO;
NO,
NO,
NO,
NO,
NO,

NG,
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2-Me-4-S0,CF,H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0OCF,
2-Me-4-0CFH
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-SCF;
2-Me-4-80CF,
2-Me-4-S0:CF,

2-Me-4-8CF;H

Cl

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

OMe

CMe

2-Me-4-580CF;H OMe

2-Me-4-B0;CF,H
2-Me-4-CF,
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF3H
2-Me-4-0CH,CF,
2-Me-4-5SCF,
2-Me-4-S0CF,;
2-Me-4-80,CF,

2-Me-4-SCF;H

OMe

SMe

SMe

SMe

SMe

SMe

SMe

SMe

2-Me-4-80CF;H SMe

2-Me- 4 - EOQCF’H

t#+
g

2-Me-4-50,CF;H
2-Me-4-CF;
2-Me-4-0CF,
2-Me-4-0CF;H
2-Me-4-0OCH,CF,
2-Me-4-SCF,

2 -Me-4 -SOCF;
2-Me-4-80,CF,
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-S0CFH
2-Me-4-50,CFH
2-Me-4-CF;
2-Me-4-OCF,

2 -Me-4 -OCF;H
2-Me-4-OCH,CF,
2-Me-4-SCF;
2-Me-4-SOCF;
2-Me-4-50,CF;
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-SOCF,H

2-Me-4-380,CF,H
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Tabla 5

10

CH

CF, CMe

Me

i-Pr

CH

CF,3 CMe

Cl

i-Pr

CH

CF, CMe

Br

i-Pr

15

CMe

CF,

i-Pr

CH

CMe

CF,

i-Pr

CH

CMe

CFa

i-Pr

CH

CF3 CMe

Et

i-Pr

CF, CMe

i-Pr

20

CFs CMe

Cl

i-Pr

CH

CFy CMe CH

Br

i-Pr

CH

CMe

CF;

i-Pr

CMe

CF,

i-Px

CMe

CF,

i-Pr

25



Wo
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CMe

CF,

Bt

-Pr

sl

CH

CF,y CMe

i-Pr

CF, CMe

Cl

i-Pr

CFa CMe

Br

i-Pr

CH

CMe CH

CF;

i-Pxr

CH

CH

CMe

CF,

i-Pr

CMe

CF,

i-Pr

CH

CF; CMe

Et

i-Pr

CF, CMe

i-Pr

CF, CMe

Cl

i-Pr

10

CF, CMe

Br

i1-Pr

CMe

CF,

i-Pr

CH

CMe

CF,

-Pr

-

CMe

CF,

i-Pr

CH

CF, CMe

Et

i-Pr

15

CFy CMe

Me

t-Bu

CH

CH

CF, CMe

Cl

t-Bu

CH

CF, CMe

Br

t-Bu

CH

CMe

CF,

t-Bu

CH

CH

Qe

CF;

t-Bu

20

CH

CMe

CF,

t-Bu

CH

CF; CMe

Et

t-Bu

CH

CF; CMe

Me

t-Bu

CF,3 CMe

Cl

t-Bu

CF, CMe CH

Br

t-Bu

25
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t-Bu

t-Bu

€-Bu

t-Bu

t-Bu

t-Bu

t-Bu

t-Bu

E-Bu

t-Bu

Et
Me
Cl

Br

Et
Me
Cl

Br

Et
Me
Ccl

Br

Et

CF,
CFs
CF,
CF;
CF,
CFs
CFs
CFs
CF;
CF,
CF,
OCF;
OCF,
OCF,
OCF,
OCF;
OCF,
OCF,
CFs
CF,
CF,
CFs
CFs
CFs

CF;
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CH

CH

CH

CH

8 2 8 8

0
o0

Z 2 2% 2 =2 2 2 2 2 22 2 2 22 =% E Ea g EE E

2 =2 2 =2

2 8

2

2

2 8 8

2

2 g

2

CH

CH

g Z 2 2 2 2 =% 2 ga g

8 8 2

g 2 2.8 2 8 8 8

Q
- o

2

Q¢
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Cl CMe

Me

1-Pr

cl CMe

Cl

i-Pr

Cl CMe

Br

i-Pr

CMe

Cl

i-Pr

CMe

Cl

1-Pr

CMe

Cl

i1-Pr

CH

Cl CMe

Et

i-Pr

Tabla 6

10

‘

15

R‘

20

CFy CMe

Me

i-pr

CF,y CMe

Cl

i-Pr

CH

CF, CMe

Br

i-Pr

CMe-

CF,

i-Pr

25
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CH

CH
CH

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
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CF,
CF,
CF,
- CF,
CF,
CP,y
CF,
CF,

Et
Me
cl
Br

i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Px

CMe

[J:N

-Pr

-~

CH
CH
CH

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CEt
CEt -
CEt
CEt
CEt
CEt
CEt
CMe

CF,
CF,
CF;
CF;
CF,
CF;
CF;
CF,
CF;
CF,
CF;
CF»
CFa
CF;
CFs
CF,

Et
Me
Cl
Br
Et
Me
Cl
Br
Et
Me

i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
t-Bu

10

15
20
25
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t-Bu

t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu

i-Pr

Cl

Br

Et
Me
Cl

Br

Et
Me
cl

Br

Et
Me
Cl

Br

CF3
CF;
CF,
CF,
CF,
CF3
CF;
CFa
CF3
CF;
CF;
CF;
CF;
CF3
CF3
CF;
CF3
CF;
CFs
CF,
OCF;
OCF,
OCF,;
OCF;

OCF,
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CMe

OCF,

i-Pr

OCF, CMe

Et

i-Pr

CF,

i-Pr

CPF,

Cl

i-pr

CF3

Br

i-Pr

CH

CF,

i-Pr

CH CH

CF;

i-Pr

CH

CF,

1-Pr

CF3

Et

1-Pr

Ccl CMe

Me

i-Pr

10

cl CMe

Cl

i-Pr

CMe

Cl

Br

i-br

CMe CH

Ccl

1-Pr

CMe

Ccl

i-Pr

CMe

Ccl

i-Pr

15

cl CMe

Et

i-Px

Tabla 7

20

25
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R R* Q. X Y A

i-Pr Me S CCF, CH CH
i-Pr Cl 8 CCF; CH CH
i-Pr Br S CCF, CH CH
i-Pr I 8 CCF, CH CH
i-Pr F S CCF; CH CH
i1-Pr H 8 CCF; CH CH
1-Pr Et S CCFs CH CH
i-Pr Me ) CCF, CMe CH
i-Pr Cl s CCF, CMe CH
i-Pr Br S CCF, CMe CH
i-Pr I 8 CCFs CMe CH
i-Pr F 8 CCF, CMe CH
i-Pr H 5 CCF; CMe CH
i-Pr Et B CCF; CMe CH
t-Bu Me 8 CCF, CMe CH
t-Bu Cl 8 CCF; CMe CH
t-Bu Br 8 CCF, CMe CH
t-Bu I S CCFa CMe CH
t-Bu F S CCF, CMe CH
t-Bu H S CCF, CMe CH
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Formulacién/Utilidad

Los compuestos de esta invencién generalmente ge
utilizarén como una formulacién o composicién con un portador
agricolamente adecuade que comprende por lo menos unc de un
diluyente liquido, un diluyente 86lide o un tensivcactivo. La
formulacién o 1los ingredientes de 1la composicién se
seleccionan para ser consistentes con las propiedades fisicas
del ingrediente activo, modo de aplicacién y factores
ambientales talea como tipo de suelo, humedad y temperatura.
Las formulaciones dtiles incluyen 1liquidos tales como
soluciones (que incluyen concentrados emulsificables),
suspensiones, emulsiones (que incluye microemulsiones o
suspoemulpiones) y similares las cuales opcionalmente pueden
ser espesadas a geles. Las formulaciones f{tiles incluyen
ademds s6lidos 'tales como polvos de particulas pequefias,
polvos, granulos, pellas, tabletas, peliculas y similares las
cuales pueden seer dispersables en agua ("humedecibles") o

hidrosolubles. El ingrediente activo puede estar

. {micro)encapsulado y se puede formar ademis en una suspensién

o una formulacién eflida. De manera alternativa, toda la
formulacién del ingrediente activo puede estar encapsulada (o
"sobrerrecubierta"}. La encapsulacién puede controlar o
retrasar la liberacién del ingrediente .activo. Las

formulaciones susceptibles de rociado se pueden extender en
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un medio adecuado y se pueden utilizar como volimenes de
agpersién desde aproximadamente uno hasta varios cientos de
litros por hectérea. Las compoBiciones de alta resistencia se

utilizan principalmente como intermediarioe para formulacién

adicional.

Las formulaciones_tipicamente contendr&n cantidades

efectivas de ingrediente activo,

dentro de los siguientes intervalos aproximados que después

se sumar&n hasta 100 por ciento en peso.

diluyente y tensioactivo

Por clento en peso .
Ingredients active |Dfiuyente | Tensloactivo

[Grénulcs, tabletas y poivos dispersables|5-00 0-64 118

en agua e hidrosolubles

Suspensiones, emulsiones o soluciones | 5-50 4095 0-15

(que Incluyen concentrados

emuisificables)

Polvog de particulas pequefias 1-25 70-80 0-5
Granulos y Pellas 0.01-88 5-80.99 0-15
Composiciones de alta reslatencia 80-98 0-10 0-2

Los diluyentes 86lidos tipicos se describen en
Watkins, et al., Handbook of Insecticide Dust Diluents and

Carriers, 2nd Ed., Dorland Bocks,

diluyentes l{iquidos tipicos se describen en Marsden, Solvents

Caldwell,

New Jersey. Los

(103
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Guide, 2nd Ed., Interscience, New York, 1950. McCutcheon's
Detergents and Emulsifiers Annual, Allured Publ. Corp.,
Ridgewcod, New Jersey, asi como Sisely and Wood, Encyclopedia
of Surface Ac;:ive Agents, Chemical Publ. Co., Inc., New York,
1964, que incluye lista de tensiocactivos y usos recomendados.
Todas las formulaciones pueden contener cantidades menores de
aditivos para reducir el espumado, formacién de torta,
corrosién, crecimiento microbiolégico y similar, o espesantes
para aumentar la viscosidad.

Los tensioactivos incluye, por ejemplo, alcoholes
polietoxilados, alquilfenoles polietoxilados, é&steres de
dcido graso de sorbitano polietoxilado, sulfosuccinados de
dialquilo, sulfatos de alquilo, sulfonatos de alquilbenceno,
organopiliconas, N,N-dialquiltauratos, sulfonatos de lignina,
condensados de naftaleno Y sul fonato formaldehido,
policarboxilatos Y copolimeros de blogque de
polioxietileno/polioxipropileno. Los diluyentes sélidos
incluyen, por ejemplo, arcillas tales como bentonita,
montmorillonita, atapulgita y caolin, almidén, azGcar,
silice, talco, tlerra de diatomiceas, urea, carbonato de
calcio, carbonato de sodio y bicarbonato, y sulfato de sodio.
Los diluyentes liquidos incluyen, por ejemplo, agua, N,N-
dimetilformamida, sulféxido de dimetilo, N-alquilpirrolidona,
etilenglicol propilenglicol, parafinas,' alquilbencenos,

alquilnaftalenos, aceites de oliva, de ricino, de linasa,
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l1os

aceite de tung, de ajonjolf, maiz, cacahuate, semilla de
algodbén, soya, colza y coco, ésteres de &cido graso, cetonas
tales como ciclochexanona, 2-heptanona, isoforona y 4-hidroxi-
4-metil-2-pentancna, Y alcoholes tales como metanol,
ciclohexano, decanol y alcohol tetrahidrofurfurilico.

Las soluciones, que incluyen concentrados
emulsificables, se pueden preparar al mezclar simplemente los
ingredientes. Los polvos de particulas pequefias y los polvos
se pueden preparar por combinacién y, habitualmente, molido
por ejemplc en un molino de martillo o molino de energia
fluida. Las suspensiones habitualmente se preparan por molido
en hGmedo; véase, por ejemplo, el documento de E.U.A.
3,060,084. Los gridnulos y pellas se pueden preparar por
aspersidn del material activo sobre portadores granulares
preformados © por técnicas de aglomeracién. Véase Browning,
"Agglomeration", Chemical Engineering, 4 de diciembre de
1967, pp 147-48, Perry's Chemical Engineer's Handbook, 4th
Ed., McCraw-Hill, New York, 1963, pdginas 8-57 y siguientes,
y el documentc WO 91/13546. Las pellas se pueden preparar
como 8e describe en el documento de E.U.A. 4,172,714, Los
grénulos dispersables en agua e hidrosolubles se pueden
preparar como 8e describe en 1los documentos de E.U.A.
4,144,050, 3,920,442 y DE 3,246,493. Las tabletas se pueden
preparar como se describen en los documentos de E.U.A.

5,180,587, 5,232,701 y 5,208,030. Las peliculas se pueden
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i\og

preparar como se describe en los documentos GB 2,095,558 y el
documento de E.U.A. 3,299,566,

Para informacién adicional respecto a la técnica de
formulacién véase el documento de E,U.A. 3,235,361, col."6,
lInea 16 a col, 7, linea 19 y ejemplos 10 a 41; el documento
de B.U.A. 3,309,192, col. 5, linea 43 a col. 7, linea 62 y
ejemplos 8, 12, 15, 39, 41, 52, 53, 58, 132, 138 a 140, 162 a
164, 166, 167 y 169 a 182; el documento de E.U.A.2,891,855,
col. 3, linea 66 a col. 5, linea 17 y ejemplos 1 a 4;
Klingman, Weed Control as a Sclence, John Wiley and Sons,
Inc., New York, 1961. pp 81 a 96; y Hance et al., Weed
Control Handbook, 8th Ed., Blackwell Scientific Publications,
Oxford, 1989.

En los eiguientes ejemplos, todos los porcentajes
estdn en peso y todas las formulaciones se preparan de
maneras habitualea. Los nGmeros de compuestos se refieren a

los compuestos en el Indice de las tablas A.

Ejemplo A
Polvo Humedecible
Compuesto 1 65.0%
dodecilfenolpolietilenglicoléter 2.0%

ligninosulfonato de sodio 4.0%
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silicoaluminato de sodio

montmorillonita {(calcinada)

Ejemplo B

Granulo

Compuesto 1

grénulos de atapulgita (material poco volétil,

0.71/0.30 mm; tamices U.8.S. No. 25-50)

Ejemplo C

Pellas Extruidas

Compuesto 1

sulfato de sodio anhidro
ligninosulfonato de calcio crudo
alquilnaftalensulfonato de sodio

bentonita de calcio/magnesio

Ejemplo D

Concentrad Emulsificable

19

6.0%

23.0%

10.0%

90.0%

25,0%
10.0%

5.0%

59.0%
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Compuesto 1 20.0%
combinacién de sulfonatos solubles en aceite
y éteres de polioxietileno 10.0%

isoforona 70.0%.

Loa compuestos de esta invencifén muestran actividad
contra un amplio eapectro de artrSpodos que se alimentan de
hojas, que &se alimentan de frutas, de tallos o que Be
alimentan de rafces, que se alimentan de semillas, acuiticos
o que habitan en el suelo (el término "artrépodoa"™ incluye
insectos, &caros y nemitodos) los cuales son plagas dque
crecen y gque se encuentran en cosechas agrondmicas, en
boasques, cosechas de invernadero, cosechas de ornato y de
semillero, alimentos almacenados y productos de £fibra,
ganado, animales caseros y salud plblica y de animales.
Aquellos expertoa en la técnica apreciarin que no todos los
compuestos son igualmente eficaces contra todas las etapas de
crecimiento de todas las plagas. No obstante, la totalidad de
los compuestos de esta invencién puede mostrar activida;i
contra plagas que incluyen: huevos y larvas asi como adultos
del orden lepidoptera; huevos, larvas que s8e alimentan de
hojas, frutas, raices y semillas asi como adultos en orden
Coleoptera; huevos, etapas inmaduras y adultoa del orden
Hemiptera y H moptera; huevos, larvas, ninfas y f.ases adultas

del orden Acari; huevos, formas inmaduras y adultas de los
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6rdenes Thysanoptera, Orthoptera y Dermaptera; huevos, etapas
inmaduras y adultos del orden Diptera; y huevos, formas
juveniles y adultas dé el Phylum Nematoda. Los corflpuestos de
esta invencién también son activos contra plagas de los
ordenes Hymenoptera, 1Isoptera, Siphonaoptera, Blattaria,
Thysanura y Psocoptera; plagas que pertenecen a la clase
ardcnida y Phylum Platyhelminthes. Especificamente, los
compuestos son activos contra el gusano de raiz de maiz del
Sur (Diabrotica undecimpunctata howardi), langosta de hoja
aster (Mascrosteles fascifraons}, boll weevil (Anthonomus
grandis), 6&caro arafia de dos puntos (Tetranychus urticae),
gusano armado de otofio (Spodoptera frugiperda), &afido del
frijol negro (Aphis fabae), &fido del durazno verde (Myzus
persica), &fido del algodén (Aphis gossypil), &fido del trigo
Ruso (Diuraphis noxia), &fido de grano Inglés (Sitobion
avenae), moeca blanca (Bemisia tabacii), gusano del tabaco
(Heliothis virescens) , weevil del agua de arroz
(Lissorhoptrus oryzophilus), escarabajo de las hojaa. de arroz
(Oulema oryzae), langosta de planta de lomo blanco (Sogatella
furcifera), langosta de hojas verdes {(Nephotettix
cincticeps), langosta de hoja café (Nilaparvata lugens),
lngosta de planta café pequeiia (Laodelphax striatellus),
oradador del tallo de arroz (Chilo suppressalis), leafroller
del arroz (Cnaphalocrocis medinalis), black rice stink bug

(Scotinophara lurida), rice stink bug (Oebalugs pugnax), rice

No9
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bug (Leptocorisa chinensis}, | slender rice bug (Cletus
puntiger), southern green stink bug (Nezara viridula) vy
german cockroach (Blatella germanica). Los compuestos Bon
activos en &caros, lo que demuestra actividad ovicida,
larvicida y gquimloesterilizante contra tales familias de
Tetranychidae que incluyen Tetranychus urticae, Tetranychus
cinnabarinus, Tetranychus mcdanieli, Tetranychus pacificus,
Tetranychus turkestani, Byrobia rubrioculus, Panonychus ulmi,
Panonychus citri, Eotetranychus carpini borealis,
Eotetranychus, hicoriae, Eotetranychus sexmaculatus,
Eotetranychus yumensis, Eotetranychus banksi y Oligonychus
pratensig; Tenuipalpidae que incluye Brevipalpus lewisi,
Brevipalpus phoenicis, Brevipalpus californicus Y
Brevipalpus obovatus; Eriophydae que incluye Phyllocoptruta
oleivora, Eriophyes sheldoni, Aculus cornutus, Epitrimerus
pyri y Briophyes mangiferae. Véase WO 90/10623 y WO 92/00673
para descripciones mis detallas de plagas.

Los compuestos de esta invencién también se pueden
mezclar con uno o mas insecticidas, fungicidas, nematocidas,
bactericidas, acaricidas, reguladores de crecimiento,
quimioesterilizantes, semioquimicos, repelentes, atrayentes,
feromonas, esatimulantes de la alimentacién u otros compuestos
biol6gicamente activos adicionales para formar un plaguicida
de componentes miltiples que proporcione un espectro incluso

mis amplio de proteccién agricola. Los ejempl s de tales
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protectores de agricolas con los cuales se pueden formular
los compuestos de esta invencién son: insecticidas tales como
abamectina, acefate, avermectina, azinfos-metilo, bifentrin,
buprofezin, carbofurano, clorfenapir, clorpirifos,
clorpirifoa-metilo, clotiandino, ciflutrin, beta-ciflutrin,
cihalotrin, lambda-cihalotrin, cipermetrin, deltametrin,
diafentiuron, diazinon, diflubenzuron, dimetoato,
diofenolano, emamectina, endosulfan, esfenvalerato,
fenotiocarb, fenoxicarb, fenpropatrin, fenvalerato, fipronil,
flucitrinato, tau-fluvalinato, flufenoxuron, fonofos,
imidacloprid, isofenfos, malation, metaldehido, metamidofos,
metidation, metomil, metopreno, wmetoxicloxr, metil 7-cloro-
2,5-dihidro-2- [ [N-metoxicarbonil) -N- [4- (trifluorometoxi) -

fenil] amino] carbonil)indeno[1,2-e] [1,3,4]oxadiazin-4a(3H) -

carboxilato (indoxacarb), monocrotofos, oxamil, paration,
paration-metilo, pexrmetrin, forato, fosalona, fosmet,
fosfamidon, pirimicarb, profenofos, pimetrozina,
piriproxifeno, rotenona, esplonsad, sulprofos, tebufenozide,
teflutrin, terbufos, tetraclorvinfos, tiacleprid, tiodicarb,
tralometrin, triclorfon y triflumuron; fungicidas tales como
acibenzolar, azoxistrobin, benomil, blasticidina-S, mezcla de
Bordeaux, (sulfato de cobre trib&sico), bromuconazol,
carpropamida (KTU 3616), captafol, captano, carbendazim,
cloroneb, clorotalonilo, oxicloruro de cobre, sales de cobre,

cimoxanil, ciproconazol, ciprodinil (CGA 219417), (8)-3,5-

un
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dicloro-N-{(3-cloro-l1-etil-1-metil-2- oxopropil) -4-
metilbenzamida (RH 7281), diclocimet (8-2900), dicomezina,
diclorano, difenoconazol, (8)-3,5-dihidro-5-metil-2-
(metiltio) -5-fenil-3- (fenilamino) -4H-imidazol-4-ona (RP
407213), dimetomorf, diniconazol, diniconazol-M, dodino,
edifenfos, epoxiconazol (BAS 480F), famoxadona, fenamidona,
fenarimol, fenbuconazol, fencaramid ($ZX0722), fenpiclonilo,
fenpropidino, fenpropimorf, acetato de fentino, hidréxido de
fentino, fluazinam, fludioxonil, £flumetover (RPA 403397),
fluquinconazol, flusifazol, flutolanilo, flutriafol, folpet,
fosetil-aluminio, furalaxilo, furametapir (8-82658),
hexaconazol, ipconazol, iprobenfos, iprodiona, isoprotiolano,
kasugamicina, kresoxim-metilo, mancozeb, maneb, mefenoxam,
mepronil, metalaxil, metconazol,
metominoatrobin/fenominostrobin (SSF-126), miclobutanil, neo-
azozin (metanocarsonato férrico), oxadixil, penconazol,
pencicuron, probenazol, procloraz, propamocarb, propiconazol,
pirifenox, piraclostreobin, pirimetanil, piroquilen,
quinoxifen, spiroxamina, azufre, tebuconazol, tetraconazol,
tiabendazol, tifluzamida, tiofanato-metilo, tiram,
triadimefon, triadimenol, triciclazol, trifloxistrobin,
triticonazol, validamicina y vinclozolina; nematocidas tales
como aldicarb, oxamil y fenamifos; bactericidas tales como
estreptomicina; - acaricidas tales como amitraz,

chinometionato, clorobencilato, cuhexatin, dicofol,
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dienoclor, etcxazol, fenazaquin, 6éxido de fenbutatin,
fenpopatrin, fenpiroximato, hexitiazox, propargita,
piridabeno y tebufenpirad y agentes biolégicos tales como
Bacillus thuringiensis, endotoxina delta de Bacillus

5 thuringiensis, baculovirus y bacterias, virus y hongos
entomopatogénicos.

Los insecticidas y acaricidas preferidas para
mezclarse con loe compuestose de esta invencién incluye.
piretroides tales como cipermetrin, cihalotrin, ciflutrin y

10 beta-ciflutrin, esfenvalerato, fenvalerato y tralometrin;
carbamatos talese como fenoticarb, metdémil, oxamil vy
tiodicarb; neonicotinoides tales como clotianidina,
imidacloprid y tiacloprid, bloqueadores de canal de sodio
neuronal tales como indoxacarb, lactonas wmacrociclicas

15 insecticidas tales como espinosad, abamectina, avermectina y
emamectina; antagonistas de GABA tales como endosulfano y
fipronil; ureas inpecticidas tales como flufenoxuron vy
triflumuron, imitadores de hormonas jJjuveniles tales como
dicfenoclanc y piriproxifenc; pimetrozina y amitraz. Los

20 agentes biolSgicos preferidos para mezclado con compuestos de
esta invencién incluyen Bacillus thuringiensis y endotoxina
delta de Bacillus thuringiensis.

Las mezclas més preferidas incluyen una mezcla de
un compuesto de esta invencitn con cihalotrin; una mezcla de

25 un compuesto de esta invencién con beta-ciflutrin; una mezcla
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de un compuesto de esta invencién con eafenvalerato; una
mezcla de un compuesto de esta invencién con metomil; wuna
mezcla de un compuesto de esta invencién con imidacloprid;
una mezcla de un compuesto de esta invencidn con tiacloprid;
una mezcla de un compueato de esta invencién con indoxacarb;
una mezcla de un compuestoc de esta invencién con gbamectina;
una mezcla de un compuesto de esta invencién con endosulfano;
una mezcla de esta invencién con fipronil; una mezcla de un
compuesto de esta invencién con flufenoxuron; una mezcla de
un compuesto de esta invencién con piriproxifeno; una mezcla
de un compuesto de esta invencién con; una mezcla de un
compuesto de esta invencién con pimetrozina; una mezcla de un
compuesto de esta invencidn con amitraz; una mezcla de un
compuesto de esta invencién con Bacillus thuringiensis y una
mezcla de un compuesto de esta invencién con endotoxina delta
de Bacilluas thuringiensis.

En algunce casos, las combinaciones de otras
sustancias que matan artrépodos que tengan un espectro de
contrecl eimilar pero un modo de accifn diferente serén
particularmente fitiles para el control de resistencia.

Las plagas de artrSpodo se exterminan y se obtiene
proteccién de cosechas agron6micas, horticolas y de
especialidad para la salud animal humana al aplicar uno o més
compueatos de esta invencién, en una cantidad eficaz, al

ambiente de plagas que incluye el lugar de infestacién
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agronSmico © no agronfSmico, al &rea que se va a proteger, o
directamente sobre las plagas Que se van a controlar. De esta
manera, la presente invencién comprende ademfs un método para
el control de artrSpodos que se encuentran en las hojas o el
suelc y de plagas de nemitodos asl como proteccién de
cosechas agronémicas © no agronémicas, que comprende aplicar
ﬁno o mis de los compuestos de la invencién, o composiciones
que contienen por lo menos uno de tales compuestos, en una
cantidad eficaz, al ambiente de las plagas que incluyen el
lugar de infeﬁtacién agronémico o no agronémico, al &rea que
se va a proteger, o directamente sobre las plagas que se van
a exterminar. Un método preferido de aplicaciones por
aspersién. Alternativamente, se pueden aplicar formulaciones
granulares de estos compuestos al follaje de la planta o al
suelo. Otros métodos de aplicacién incluyen aspersién directa
y realdual, aspersién aérea, recubrimientc de semillas,
microencapsulaciones, captacién sistémica, cebos, etiquetas
en la oreja, bolos, foggers, fumigantes, aerosoles, polvos y
muchos otros. Los compuestos se pueden incorporar en cebos
que son consumidos por los artrépodos o en dispositivos tales
como trampas y pimilares.

Los compuestos de esta invencién se pueden aplicar
en su estado puro, pero la aplicacién méa frecuente seri de
una formulacién que comprende unc © mAs compuestos con

portadores, diluyentes Y tensiocactivos adecuados Y
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posiblemente en combinacién con un alimento que dependa del
uso final contemplado. Un método preferido de aplicacién
involucra rociado con una dispersién de agua o una solucién
de acelte refinado de 1los Eompuestos. Las combinaciones con
aceite de aspersitn, concentraciones de aceite de aspersién,
barras dispersoras, adyuvantes u otroe -solventes sinergistas
tales como butédxido de piperonilo con frecuencia mejoran la
eficacia del compuesto.

Bl régimen de aplicacifn necesario para un control
eficaz dependeri de factores tales como la especié de
artrSpodo que ge va a exterminar, el ciclo de vida de 1la
plaga, la etapa de vida y su tamafio, localizacién, momento
del afio, coBecha huésped o animal, comportamiento de
alimentacién, comportamiento de apareamiento, humedad
ambiental, temperatura y similares. Bajo circunstancias
normales, los regimenes de aplicacién de aproximadamente 0.01
a 2 kg de ingrediente active por hectirea son suficientes
para exterminar plagas en ecosistemas agronémicos, pero puede
ser suficiente una cantidad tan pequeila como 0.001
kg/hectirea o una cantidad tan grande como 8 kg/hectédrea
puede ser necesario. Para aplicaciones no agronSmicas, los
regimenes de uso eficaces varian desde aproximadamente 1.0 a
50 mg/metro cuadrado, pero puede ser suficiente una cantidad
tan pequefia como 0.1 mg/metro cuadrado o se puede requerir

una cantidad tan grande como 150 mg/metro cuadrado.
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La sigulente PRUEBA muesatra la eficacia de
exterminio de los compuestos de esta invencién sujetadas
especificas. La "eficacia control" representa la inhibicién
del desarrollo de artrépodos (incluyendo mortandad)}, que
provoca una alimentacién reducida de manera significativa. La
proteccitn de exterminio contra la plaga proporcionada por
los compuestos, sin embargo, no se limita a estas especies.
Véanse los indices de las Tablas A a Q para descripciones de
los compuestos. Se utilizan las siguientes abreviaturas en
las tablas de indice que siguen: t es terciario, n es normal,
1 es imo, c es ciclo, s es Becundario, Me es metilo, Et es
etilo, Pr es propilo, i-Pr es isopropile, c-Pr es
ciclopropilo, Bu es butilo, s-Bu es butilo secundario, Pent
es pentilo, OMe es metoxi, OEt es etoxi, SMe es metiltio, SEt
es etiltio, CN es ciano, NO; es nitro y Het es heterociclo.
La abreviatura "Ej" indica, "Ejemplo"™ y va s#eguida de un

niimero que indica en cual ejemplo se prepara el compuesato.

3
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B es 0, excepto cuando se indica

Compueato R' R R R RlvoR'  pf°c

1(E.1) H HPr H 2-Me 4-0CF, 207-209
2 H HPr H 5Cl 2-CF, 195-196
3 H Pr H 5Cl 2-Me-4-CFy 182-184
4 H HPr H 2-Me 4CF, 238-240
5 H Hr H 2-Me 4-CO;Me 216-217
8 H HPr H 2-Me 3-NO, 230-233
7 H HPr H 2-Me 3-CFy4-F 223225
8 H i-Pr H 2-Mes 3-CN 237-239
9 H -Pr H 2-Me 2-OCF, 191-193
10 H t-Bu H 2-Me 4-0OCF, 163-167
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t-Bu
Pr
t-Bu
t-Bu
t-Bu

+Pr

HPr
-Pr
-Pr
~Pr
-er

LPr

Pr
(1,2-dl-Me)-Pr
CH{(CH3)CH;OCH,;
CH;CH,OCH;

2-pent

s-Bu

proparglio

n-Pr

alllo
Me;NCH;CH;

propargllo

Bu
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2-Me
2-C|
2-Me
2-Me
2-Me
2-OMe
2-Me
2-OMs
2-Cl
2-Me

5-Me

5-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

4-COMe
4-CO:Me
2-OCF,
3-NO;
3-CFy4-F
4-OCF,
2-OCF,
3-CFy4-F-
4-OCF,
2-OCFs
4-OCF,
2-0CF,
4-COMe
4-OCF,
4-CO,Me
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-0CF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,

164-160
224-225
203-204
193-195
196-109
178-181
170-172
209-211
215-218
153-155
173175
180-185
182-184
Cristal
67-13
189-191
147-148
153-155
185-168
181-183
190-192
189-191
185-187
168-170
202-204
182-183

g
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50
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52 (E] 3)
63
54
55
56
&7

81

I ¥ X X IXI X X X X I IT T =X

;IIIIIII

III§

alllo
s-Bu
~“CHy;CHCHCHE-

CHCF,
c-Bu

Pr

FPr

-Pr

~Pr
+Pr
-Pr

+Pr

I X*T I I I I I

X I I X
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2,4-d-Me
2,4-dl-Me
2.4-d-Me
2,4-dl-Me
2.4-d-Me
2-0Me
2-OMe
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

5-Me

T X I I I I I

2-Me

4-OCF,
4-CF,
2-OCF»
4-COMe
3-CFy4-F

4-OCF,
3-NO,

4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,

4-0CF,
4-0CF,
4-OCF,
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CF,
4-OCF,
3-NO,
2-OCF,
4-0CF,
3NO,
2-OCF,
3CFs
2-Me-4-CF,
4-OCF,

205-208
>230
231-232
219-221
222-224
210-214
170-173
Acelte
187-194
205-207
188-189
192-183
138-142
>230
218-220
247-248
186-188
185-187
188-200
118122
117-118
134-138
128-130
176177
100-108
204-208

1o
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72
73
74
75
76
7
78
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Et
NHI-Pr

t-Bu
t-Bu
t-Bu
t-Bu

t-Bu

I-Pr
Pr
t-Bu
t-Bu
t-Bu

+Pr

IIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIII
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2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

2-Me

2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Meo
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

2-Me
2-Me
2-Me
2-CF,
2-CFy

4-0OCF,
4-0CF,
3-CF;

2-NO;
3,5-d-CF3
4-NO;

2-CF,
2-Me-4-OCF,
4CF,
2-Me-4-SCF,H
2-Me-4-SCF;H
2-Me-4-OCF,
4CF;

198-200
128-128
188-200
>230
>230
>230
221-230
227-230
118-124
186-188
211-213
183-185
221-222
217-219
187-198
206-207
>230
>230
acelle
161-157
103107
233-234
207-208
160-201
183-185
211-212

na
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101
102
103
104
105
106
107

108

100

110
in
112
113

114

T ¥ TFI X X X IXr X X X Xr T X r * © T T T I I

FPr

-Pr
CH(CH,)CHzOCH,

s-Bu

c-Pr
CH(CHa\)CH,OCH,
CH(CH5)CH;OCH;

-Pr

Pr

-Pr

t-Bu

Pr

t-Bu

HPr

t-Bu

LPr

I-Pr

Y ¥ X X X X X rXr X I X X I T T T I I
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2-CF,
2-Me

2-Me

OCFH
2-CF,
2-CF,
2-CF,

2-0CFH
2,4-di-Me
2Cl
2-Cl
2-Cl
2-Me
2,4-dl-Me
24-di-Me
4-Meo
4;Me
2-Br4-Me
2-Br-4-Me
2-NO,
2-NO,
2-NO,
2-NO,
2-Me

2-Me

4CF,
4-OCF,
4-OCF,
4-CF,
4-OCF,
4-OCF,
4-CFy
4-OCF,
4-CFy
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CF,
4-0CF,
4-OCF,
4CFy
4-CF,
4-OCF,
4-OCF,
4-OCF,
4-CF,
4CF,
4-OCF,
4-OCF,
2-Me-4-8(0),.CFzH
2-Me-4-S{O)CFH

191-182
170-172
177-179
acelte
162-164
145-148
151-154
140-144
224-227
>230
>230
194-197
212-214
208-210
166-188
192-194
212-213
204-205
>230
118-120
203-204
199-200
204-205
181-183
218-221

203-208

1171
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115
116
117
118
119
120
121
122
123
124
125
126
127
128
129
130
131
132
133
134
135
136
137
138
139

140

CH(CH,)CHZ0CH,
CH(CH,)CH;OCH,

H

H

H

H

H

H

H CH{CH,)CH;OCH,
H CH(CH,)CH,OCH,
H
H
H
H
H
H

H

H CH(CH;)CH,OCH,
H CH(CH;)CH;OCH,

CHCOMe HPr
CH.CO;Me |Pr
Me Et
Me Et
Me Et )
H CH(CH,)CH,OCH,
H CH{CH,)CH;OCH,
H +Pr
H tBu

LPr

t-Bu

+Pr
t-Bu

I-Pr
t-Bu
2-pent
s-Bu
Et

Me
HPr
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4-Br
4-Br
4-Br
4-Br
4-8r
3-Cl

2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
4-F

2-Me

4-CF,
4-CFy
4-CF,
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,
4.0CF,3
4-0CF,
4-CF,
2-Me-4-CFs
4CF,
4CF,
4CF,
4-CF,
4-0CF,
4-OCF,
4CF,
4CF,
4-OCF,
4-CF,
4-OCF;
2-Me-4-SCFH
4CF,
4-OCF,
4CF,
4CF,

158-161
232-234
204-208
157-158
221-222
173-175
163-156
137-140
206-208
237-240
104-198
207-210
>240
238-237
208-208
161-152
188-180
acelte
acelte
acelte
acsite
132-138
187-199
188-190
201-202
150-161

RX]
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142
143
144

145

148

147
148
149
150
151
152

153

184
165
156
157
158
159
160

H +Pr H
H i-Bu H
H I-Pr H
H t-Bu H
H CH(CH,)CH;OCH; H
02
H H
H iPr H
H HPr H
H t-Bu H
H CH(CH))CHOCH; H
H Me H
H Et H
O,
H H
H Pr H
H -Pr H
H t-Bu H
H CH(CH,3)CHOCHs H
H t-Bu H
H CH{CHa)CH:OCH, H
H -Pr H
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3-Cli

3-Cl
2-Br-4-Mo
2-Br-4-Me

§5F

2-Me

2-Me
2-Me
2-Me

2-Me

3NO,
3-NO,
3-NO;
3-NO,
3-NO,
3-NO;
2-Cl

4-OCF,
4-OCF,
4-CF,
4-CF,
4-CF,

4-CF,

2-F-4-CF,
2-CFy4-F
4-QCF;
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CFy

2-Me-4-CFy

4-OCF;
4-0CF,
4-0CF,
4CF,
4CF,

4-CF,

190-182
150-152
>230

213-215

145-147

>230

224-228
223-225
180-167
104-197
>230

243-245

>230

244-246
238-240
180-184
172175
194-186
178-179

>230

2y



161 H CH(CHy)CH;OCH; H 2l 4CF, 182-185
182 H  t8u H 5Cl  2-Me4-CF, 203-205
163 H CH{CHs)CH,0CH, H §Cl  2-Me-4-CF, 154-155
184 H  Pr H 2Me 24-CF) >230

165 H  Pr H 2Me 3,4-OCF.0- 198200
168 H  CHCN H 2Me 4CF, 218223
167 H  CHCHJPh H 2Me 4-CF 225228
168 H  CHCHJPh H 2Me 4-OCF, 208-210
169 H  tBu H 2C1  4CFy 191-183
170 H 1P Me 201 4CF, 136-140
171 H WPr H 2-Me 4-50,CH, >250

172 H o H 5Cl  4CF, 217218
173 H 8y H 5CI  4CF, 231235
174 H CH(CHs)CH:OCH; H 5Cl  4CF, 175477
175 H kP H 4 4CF, >230

176 H  tBu H 41 4CF, 215219
177 H CH(CH5)CHOCH; H 4l 4CF, 173178
178 H P H 4 4OCF >230

179 H  tBu H 4 4OCF, 102-104
180 H CH(CHsJCHOCHs H 4l  40CF, 178-180
181 H CHy3-pirdiic) H 2Me 4CFy 108-109
182 H  CHON H 2Me 2-Me4-CF, 5230
183 H CH(CHs)COLCHs H 2Me 4CFy 223225
184 H Mo H 2F  4CF, 228-229
185 H  1Pr H 5F  4CF 169-170
188 H  +Pr H 2F  2-Me4-OCF, 206-208
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187
188
180
180
191
192
193
184
195
166
197
168
168

200

201
202
203
204
205
206
207
208
200
210

211

H HPr

H Pr

H I-Pr

H CHx{3-plridiniio)
H CH,CH;SCH,
H CH;CH.SCH; .
'H CHLCH,SE

H CH,CH,SEt

H CH(CHs)}CH=CH;
H HPr

H CH(CH3)CHOCH,
H -Pr

H Pr

H i-Pr

H t-Bu

H CH(CH;)CH2SCH,
H Pr

H i-Pr

H CH{CH,)CH;S0:CHjs
H c-Pr

H c-Pr

H LPr

H -Pr

H FPr

H I-Pr

I ¥ X T X X X ¥XF T I T T T =X
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S-F
2-F
5F
2-Meo
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Et
2-Et
2-Me
2-Me
2-Me

2-Et
2-Et
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

2-Cl

2-1
2-Me

2-Me-4-OCF,
2-Me-4-CF;
2-Me-4-CF;
4-OCF,

4CF
2-Me-4-CF,
4CF,
2-Me-4-CF,
2-Me-4-CFs
4-CF,

4CF,
3,4-OCF,CF0
2-{CONMe,)4,5-Cl,
2-(CO-1-piperidinil)-
4,5Ci;

4-CF,
2-Me-4-CF;
2{CONMe;)-4-Br
2{CONMe),-5-Br
2-Me-4-CF
2-Me4-CF;
2-Me-4-CF;
2-Me-4-OCF,
2-Me-4-CF;
2-(CONMez)4-F
2-(CONMeg)-5-F

125-126
234-235
133-135
201-202
187-168
250-251
190-191
228-230
211-214
228-230
178177
218-220
229-230

202-205

187-191
208-208
191-184
190-194
231-233
258-261
>260

241-242
280-262
164-170

167-171

h/4
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212

213

214

215

218

217

218

218

220

221

225

227

X XTI IT ITIT X

Pr
CH(CH,)CHZOH
CH(CH,)CH;OH

+Pr

-Pr

1Pr

i-Pr

Pr

HPr

Her

HPr

Pr

-Pr
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2-Me

2-Me

2-Cl

2Cl

2-Cl

2-Me

2-Me

2-Me

2-Me
2-Me

2-Me

2-{CO-1-piperidinii)-
4-Br

2-Me-4-CF
2-Me4-CF,
2-(CONMe,)-4-Br
2{CONMe_)-5-Br
2-(3-CFy-1-pirazolily-
4-CF,
24{1-{1,2,4-triazplil))4-
CFa
2-(3-Br-1-plrazolll)-4-
CFy
2-{3-CN-1-plrazolil)4-
CF3
24{4-CFy-1-imidazolil)-
4-CF3
2-(3-CHy-1-plrazolil)-
4CF,
2-(2-CHy-1-Imidazolll)-
4-CFy
243-CFs-1{1,2,4-
triazol)}-4-CF3
2-{1-pirazolii)4-CF,
23-COEt-5-Me-I-
pirazoill)}-4-CF;
2-(1-imidazolll)}-4-CF

105-117

179-180

183-185

165-170

178-181

243-244

238-240

»>250

>250

>250

248-250

186-188

254-256

246-248
224-225

240-241

Wy
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228

230

231

233

2H

235

237

238
239

240
241

242

-Pr

HPr

FPr

HPr

I-Pr
-Pr

+Pr

-Pr

- 315 -

2-Me

2Me

2-C)

2-Cl

2-Cl

2C

2-Cl

2-Cl

2-Cl
2-Me

2-(3-CFy-5-Me-1-
pirazolil}4-CF
2-(3,5-Me,-1-plrazolil)-
4-CFy

2-(2,4-Mey-1-
imidezoli}-4-CF,
2-(4-Me-1-Imidazolil)-
4-CF,
2+(3-CFx-1-pirazolil)4-
CFs
2-(1-1,2,4-triazolli)}4-
CFs
2-(3-Br-1-pirazolil)}-4-
CFs
2-{-CO,Et-5-Me-1-
plrazolll}-4-CF,
2-(4-COMe-1-
imidazotil)}4-CFs
2-{3-CN-1-pirazolll)4-
CFs
2-{1-imidazolll}4-CF,
2-(4-COMe-1-
imidazofil}-4-CFy
2-(2-tieni}-4-CF,
243-tlenll}4-CF5
2-(2-furanl}4-CF;

228-2)1

214-218

248-248

223-225

>250

262-254

>250

220-221

255-257

>250

248-248
218-222

241-243
229-231

248-247

g
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244

245

248

247

249

250

251

252

253

254
255

-Pr

Pr

Pr

-Pr

HPr

kPr

-Pr

Pr

- 316 -

2-Msa

2-Me

2-Me

2-Me

2-Me

2-Me

2-(3-t-Bu-1-pirazolil}4- 247-249
CFy

2-(3-8-Bu-1-plrazoill)} 224-225
4-CF,

2-(3-¢c-Pr-1-pirezolil)}4- 220-221
CFs

2-(3-Me-5-isoxazolll}-4- 233-234
CFa

2- >250

e

4-CF3
2{CONMe;}4-CF,  188-192
2-(CONMe,»-5-CF; 184106
2-{CO-1-pirrolidinll}4- 201-204
CFs
2-(CO-1-pirrolidinlly-5- 221-223
CFa
2-OCH;-4-CFs 188-189
2-(3-Cl-5-isoxazolll)4- 247-248
CFs
2-OHPr-4-CFy 158-159
2-(4-Me-1-plrazolil}4- 252-253
CFs

2-{4-Me-1-pirazoll)}-5- 226-227

g
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257

258
260
261
282

266
2687
268
269
270
271
272
273
274
276 Bes S
276
277 BesS

278 Bes S

I I I I I IT I X

WPr
-Pr
i-Pr

LPr

“CHCH;CH.CH-

S0,

Pr

t-Bu

IPr

CH(CH,)CH,OCH,

e-Bu

s-pentilo

HPr

FPr

T XT T I I I I

- 317 -

CF;

2,5Clz 2-Me-4-CF,

2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl

2-Me

2CF,
2CF,
2CF,
2CFy
2-CF,
2-CF,
2-CH,
2-OCHF,
2-CFy
2-Me
2-Cl
2-Me

2-Me

4Ph
4<4-OCH,)Ph
4-(2-Me)Ph
4-(3-CHy)Ph
4<3-CFy)Ph
4<(4-F)Ph
3-Cl

4-0OCF,

2-Me-4-Br
2-Me-4-Br
2-Me-4-Br
2-Me-4-Br
2-Me-4-Br
2-Me-4-Br
2-Me-4-CF,
2-Mo-4-Br
2-{CONMe,)4-CF,
2-Me-4-CF,
2-{1-pirazolll}-4-CF,
4-OCF,

4-CF3Ph

235237
221-224
>230

156-158
225-226
214-215
>230

158-181

>230

>230

234-236
154-158
202-204
>230

215-217
>230

224-227
130-137
193-185
248-250
1688-171
204-208

o
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TABLA B DE INDICE

R (c)

RT( a)

\Y

(b)

R'(c) es H, excepto cuando se Indica

y B es C, excepto cuando se Indica

Compyesto R’ o (< R'(a) R') pf°C

B1(E.4)  FPr H  2Me CFs CHj 247-248
B2 Pr H  2Me OCHCF;  H 185-191
B3 HPr H 2c CF3 CHy 234-236
B4 +Bu H 2< CFy CH 234-245
B CHCH)CHOCH, H 20l CF, CH, 188-201
B8  CH(CHJ)CH=CH; H  2Me CFy CH; 226-227
B7 HPr H 20 OCHCF;  H 208-210

2351

113}
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Bo

B9

B10
B11
812
B13
B14
B16
B16

B17
B18
B19

B20
B21

B27

B31

t-Bu
CH(CH,)CH;OCH,

Pr
CH(CH,)CH,OCH;

8-Bu

2-pentiio

FPr

l-Pr

-Pr

IPr
t-Bu

CH(CH,)CH2OCHs

t-Bu

t-Bu
CH(CH,)CH;OCH,

HPr
CH(CH,)CH;SCH,
CH(CHs)CH,CN
CH:CH,CN

c-Pr

Pr

HPr

I-Pr

-Pr

T X ¥ IXI I X I T I I =X

T X X T X X T I I I T X I I
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2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-0OCHF;
2-Me
2-Me
2-Me
2-CFy
2-CF,
2-CF,
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

2-F

OCHLCF,
OCH.CF,
CFy

CF,

CFj

CFs

Cl

CF,
CF:CF,
CF.CF,
CF.CF,
CFs
CF,
CF,
CFs
CFy
CFa
CF,
CFs
CF,

cl

CFa
CFs

CFy

H
H

CH,
CH,
CH,

CHs
CHs
CH,
CH,
CHs
CH,
CHa

CH,
CH,
CH,
CH,
OCH,
CH,
Ph
CH,

CH,

153

174175
163-185
208-211
187-181
215-218
213-215
235-237
235-237
221-224
208-200

211-212

183-186
>250
218-222
200-202
253-255
222-223
230-232
>260
>260
181-183
248-247
>250
256-257'

218-220

13z
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B34
B35
B36
B37

B41

B43

B4S

B47

B48

B54

IPr
CH(CH,)CH;SO,CH,
CH(CHs)CH;OH
CH{CH;)CH;CO;CH,

HPr
HPr
HPr
I-Pr

FPr

HPr

I I I X X XTI X X xr T I I =X § I I X X I IT I X T X
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&F
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Br
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

CF,
CF,
CF,
CFs
CF,
CF,
CH;
CH,
CFs
CF;
CFs
c-Pr
¢-Pr
CFs
CFy
CF,
CFs

CH,

CH,

CH,

CH,

CH;0OCH,

CH,CH,

Ct

2-piridinlio

CH,

n-Pr

CH,

CH,

CHs, sal HCI

Cl

i-Pr
1-(1,2,4-trlazoliio}

CH,

OCHCF, CH,

CF,
CF;
CFs
CF,
CF,
CF,

2-fenoxi

1-morfolinlio
1<(3-CFy-imidazolilo)
1-(3-Br-pirazollic)
1-(3-CF;-pirazoillo)
1-((3-CFa}1,2,4-
triazolilo

144-148
243-245
222-223
204-208
241-242
228-231
236-237
278-281
234-236
224-226
202-205
226-229
>230

248-254
235-237
>260

247-248
160-160
231-232
>250

247-250
>260

>260

1133
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B57

B8
B59

B1

BE3

BE7
B68
B69
B70
B71
B72
B73
B74 Bes S,
B75 Bes S,
B76 Bes S,
B77
B78

HPr

Pr
-Pr

+Pr

Pr

Pr

r ¥ X ¥XF X X X I I r xr *xr I I I I I T*T I I =T
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2-Me

2-Me
2-Mea
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

2-Me
2-Ma
2-Me, 4-Br
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2,5-C;
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

CFa 1{(3-CN)}1.24

triazollio
HBu Cl
CFa 2-MePh
i-Pr CHy
Ph Ci

CF;  SCH;CH(CHa)

CFCF,
CF;
CF,CFs
CF,CFs
CFs
OCH,CI;;
Cl

Cl

CFs

CF;

CHyCH,
1-pirazoilio
H

Pr

CH,

n-Pr

n-Pr

Et

CN

CH,

H H, R'(c) es SPh

. CFy

CFy

CF:CF;

H  1<(3-CFs)pirazoliic)

CFs

CH,
Et
CH,

2-CiPh

>260

185-180
200-203
186-180
229-234
230-231
2080-211
>250

>260

200-212
>250

165-168
200-205
200-205
214215
>240

223-225
201-203
173-175
156-158
224-225
223-225

W3y
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- 322 -

TABLA C DE INDICE

B es O, excepto cuando se Indica

Compuesto R R (RY, _Rl(a) RIbY pf.°C

C1 (EJ. 5) Pr H 2-Me CFs CH, 252-253
C2 FPr H 2-Cl CF; CH, 260-262
C3 HPr H 2-Me CFs QCH,4 195-198
C4 -Pr H 2-Me CFs N{CHs)2 270-272
C5 1-Pr H 2-Me CF, Et 246-248
ce FPr H 2-Me CF, Ph 179177
C7 +Pr H 2-Me i-Pr Et 179-182
ce -Pr H 2-Me c-Pr Et 202-204
Co I-Pr H 2-Me I-Pr CH, 208-208

3¢
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C10
C11
C12
C13
C14
C15
C18
C17
c18
c18

c21
c22
C23

Ca5
C28
c27
c28
c20
C30
C3t

C34
Cas

i-Pr
t-Bu
Et
HPr
t-Bu
Et
i-Pr
t-Bu
Et

Pr
t-Bu

Et

t-Bu
Et
-Pr

t-Bu

IIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIII
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2-Me
2-Me
2-Me
2-Ms
2-Me
2-Me
2-Me

" 2¢l

2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2Cl
2l
2Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Ci
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me

c-Pr

CF,
CF,
CFs
CF,
CF,
CFs
CFy
CFs
CFy
CFs
CFs
CF,
CF,
CF;
CF,
CF,
CF,
CF,
CFs
CF,
CF,
CF;
CF;
CFs

CH,
Ph
SCH,
1-pimolkiinlio
OCH,C(Cl)=CH,
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-ClPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
cPr
c-Pr
c-Pr

c-Pr

c-Pr
FPr
LPr

Pr

222-225
238-230
244-247
272-273
142-144
253-256
244-248
261-253
242-243
237-240
253-255
251-252
246-248
238-239
248-249
254-255
240-242
238-238

240-241

246-248
240-242
232-235
266-260
230-231
211-214

210-213

3¢
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C38
car
cas
Cc39
C40

C41

C43

C45

CA7
C48

C50
C51
C52
Ccs3
C54
C55
Ccs6
co7

C59

Et

t-Bu
Et

=Pr
t-Bu

Et

t-Bu
Et
l-Pr
t-Bu
Et

HPr

Et
kPr
t-Bu
Et
FPr

t-Bu

t-Bu
Et

HPr

IIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIIII
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2-Cl
2Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2Cl
2-cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Cl

2-Cl

CFs

CFs

CF,

CFiCF,
CF:CF,
CF:CFy
CFLCF;
CF.CF,
CF.CF,
CF:CF,
CFCF,
CF.CFy
CF:CFa
CF:CFs
CF:CFy
CFCFs
CFsCFy
CF:CF,
CF:CF3
CFCF3
CF:CF,
CFiCFy
CFCF»
CF:CFs

CFCFs

Pr
-Pr
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-MePh
2-MaPh
2-MePh
2-CiPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CIPh
Ph

Ph

Ph
Ph
Ph
CH,
Chy
CHy
CHy

247-249
238-239
235-238
247

218-220
224-226
241-243
232-234
237-239
256-257

215
248-250
222-224

246-248

238-240

231-232
208
242-244
210-212
185

13
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C81

Ce4
Ces
ces
ce7
cas
C8o
C70
cn
cr2
cr3
C74
Cr5
Ccre
crr
C78
Cr9 BesS

ca0

Pr

Et

t-Bu
Et
-Pr
-Bu
Et
-Pr
t-Bu
Pr
Et
Et
+Pr

Et
Pr
i-Pr

T ¥ ¥ £X ¥ X I X X X X r I *x ¥ T T I T =T
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2Cl
2-Me
2-Me
2-Ci
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me

2Cl

2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me

CF.CFy
CFCF,
CF:CF;
CFLCF,
CF.CF,
CF:CFs
CF:CF,
CF;CFy
CF:CFs
CFCFs
CF:CFy
CFLCF,
CF:CF,
CF.CF,
CFCF,
CF;CF;
CF:CF3
CFCF;
CF,

CF,

CH,
Et

2-CFyPh

248-248
224-226
232-234
216-218
218-220
210-212
218-220
196-188
212-214
2168-220
215-218
240-244
210-212
230-232
210-213
203-204
230-232
238-240
190-163

225-258
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TABLA D DE fNDICE

R’ (c) es H, excepto en donde se indica,

Y B es O, excepto en donde se indica

134

Compuesto __R? R® _(R'w R(a), R(b) pf°C

D1 HPr H 2Me CF CH, 200-204
D2(E.2)  iPr H 2Me  CFs Et 123-126
D3 Pr H 20 CF3 CHa 233-235
D4 t-Bu H 2Me  CFy Et 215-218
D5 I-Pr H 2Me  CHy Ph 238-239
D6 iPr H 2Me  CHs CHs 206-208
D7 I-Pr H 2Me  CHs CH:CF3 246-248
D8 -Pr H 2Cl Et CFa 235-237
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20

D8
D10
D11
D12
D13
D14
D15
D16
D17
D18
D19(E].8)
D20
D21
D22
D23
D24
D25

‘D26

D27
D28
D28
D30
D31

Pr
-Pr
i-Pr
t-Bu
Pr

i-Pr

-Pr

i-Pr

-Pr

i-Pr
i-Pr
i-Pr
H
Et
t-Bu
i-Pr
t-Bu
i-Pr
i-Pr
I-Pr
i-Pr
i-Pr

D32BesS Pr

T ¥ X * r ¥ r r r ™ x» T T I

m
-

T I X I T I I I =X
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2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-F
5-F
2-C

2-NO;
2-Cl
2-Me
2-l

2-Me
2-Me
2Cl
2-)

2-Me
2-Br
2-Br
2-Me
2,5-Cly
2-Me

CHj
CHa
CHs
CH,
CHa
CHa
CH;
CHs
CHj
CF,
cFs
CHj
CH;,
CH,
CH,
CF3
CF,
CFs
CH,
CF
CH,
CF,
CF»
CFy

{tyo

CH3,R'(c)es CI 205-207

4-CFaPh
2-CF3Ph
Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph
2-CFaPh
Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

t-Bu

Ph

Ph
2-piridinilo
Ph

Ph

256-258
204-206
236-238
227-229
208-211
233-234
215-217
236-237
240-242
260-262
250-251
251-253
253-255
182-184
232-234
271-273
240-250
210-211
257-259
248-247
237-238
>250

169-172
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D33
D34
D35
D36
D37
D38
D3ag
D40
D41
D42
D43

D45
D46
D47
D48
D48
D50
D3
D52
D53
D54
D55
D56

-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
LPr
i-Pr
i-Pr
-Pr
t-Bu
Pr
i-Pr
Pr
Pr
i-Pr
+Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr

T r I r*r rI r r X r r r r r  r  » r » x* T X
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2-Me
2-Cl
2-Me
2-Cl|
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Br
2-Me
2-Cl
2-Me
2-C|
2-Me
2-Cl
2-|
5-I
2-CF3
2-C|
2-Me
2-Cl
2-Me

CFs
CFa
CFa
CF;
CFs
CFa
CF3
CF2CF3
CF2CF,
CF2CF,
CF2CFy
CF;
CF,
CF;
CF;
CF3
CF;
c-Pr
c-Pr
CFa
CFs
CFs
CFa
CF,

2-C'\Ph

2-CiPh

4-CiPh

4-CiPh
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-(3-CHy-piridiniio)

Ph

Ph

Ph

Ph
3-CIPh
3-CIPh
2-FPh
2-FPh
4-FPh
4-FPh
CH;
CHs
Ph

-Pr
3-FPh
3-FPh
2-CF3Ph

]

208-209
234-235
289-290
276-278
239-240
205-208
183-187
231-232
208-207
212-213
219-222
278-280
272-273
217-218
220-221
269-270
279-280
222-224
215-217
247-249
255-258
277-278
256-257
215-216
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D57
D58
D58

D61
D62
D83
D64
D65
D66
D67
D68
D68
D70
D71
D72 -
D73
D74
D75
D76
D77
D78
D70 (5.7}
080

+Pr

Pr

-Pr

-Pr

Pr

i-Pr

s-Bu

c-Pr

Et

t-Bu

Et
CH(CHs)CH28CH,
CH{CH;)CH2SCHa
-Pr

i-Pr

i-Pr

i-Pr

-Pr

-Pr

i-Pr

-Pr

t+8u

i-Pr
CH2CHzCI

IIIIIIIIII'III'IIIIIIIIIII
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2-Cl
2-Me
2-Cl
2-OCHs
5-Cl
2-Me
2-Cl
2-Ci
2-Cl
2-CF,
2-CF3
2-CF3
2-CF,
5-Cl
5-Me
5-Me
5-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Br
2-Me
2-Me
2-Cl

CF;
CF;
CF3
CF3
CF3
CF;
CF;
CF3
CFa
CF3
CFs
CF»
CFa
CFa
CFa
CFa
CFa
CF3
CF;
CFa
CF,
CFa
CFa
CF,

2-CFsPh
2-BrPh
2-BrPh

Ph
2-(3-CHy-piridinlio)
2-(3-Cl-piridinilo)
Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph
2.{3-Cl-piridiniio)
2-tiazolilo
2-pirazinilo
4-piridinilo
-Pr

2-CH3Ph
2-CH3Ph
2-CiPh
2-CiPh

2-(3-CFg-plridiniio)
Ph

iy

230-231
207-208
239-240
215-216
224-225
179-181
>240

>240

>240

230-233
246-249
216217
220-223
230-233
201-203
252-253
224-228
236-243
211-212
232-234
247-248
216-217
227-230
237-242
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D81
D82
D83
D84
D85
D86
D87
D88
D89
D80

D81
D92
D93
D94
D95
D96
Da7

D100
D101
D102
D103

CHzCH,CHCl
CH{CH;)CO;CH,
S-CH(-Pr)CO2CH,
i-Pr

i-Pr

-Pr

i-Pr

i-Pr

i-Pr

i-Pr

-Pr
-Pr
Pr
HPr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
i-Pr
t-Bu
CH(CHs;)CH0CH,
CH(CH3)CH;SCH;
CH(CH,)CH,SCH,3
CH(CH3)CH20CH,

T I X I X I X I I =X

I I X r T Ir r I I I IT I I
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2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-C
2-Me
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me

2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl

2-Me
2-Ci

2-Cl
2-Cl

CF;
CF;
CF3

_ CFy

CF3
Br
Br
CFs
CF;
CF,

CFs
CFa
CN

CFs
CF,
CF3
CFs
CF3
CFs
CFa
CFs
CFa
CF3

Ph

Ph

Ph
2,6-Cl>-Ph
2,6-Cl-Ph
Ph

Ph

l-Bu
ChzPh
2-(3-OCHj-
piridinfio)
3-piridinilo

4-quinolinilo

2-(3-Cl-piridinlio)

24-FPh
2,4-F-Ph
2-Et-Ph
2-Et-Ph
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CiPh
Ph

Ph

y3

233-239
221-222
212-213
267-268
286-287
253-285
247-248
205-210
235-237
22-1 -222

280-261
>260

203-204
245-246
252-253
207-209
221-222
206-207
197-198
145-148
168-160
184-186
217-218
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D104
D105
D106
D107
D108
D108
D110
D111
D112
D113

D114

D115
D118
D117
D118
D118
D120
D121
D122
D123
D124
D125

n-Pr

i-Bu

CHa

Pr

CH2C=CH
CHzCH=CH,
CHz(2-furanilo)
I-Pr

i-Pr

Pr

-Pr

CH(CH3)CH;SCH,
CH(CH,)CH,SCH,
s-Bu

c-Pr

n-Pr

I-Bu

Me

-Pr

CH.C=CH

Et
CH2CH=CH;

I T I I T I X

I I I X I =T

-
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2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Cl
2-Me

2-Ci

2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me

CF,
CF,
CFa
CF;
CF;
CF3
CFa
Ph

Ph

CFs;

CFy

CF,
CF;
CF;
Cks
CF;
CF3
CF3
CFa
CF,
CFs
CFa

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph
2-CIPh
2-CIPh
4-(3,5-Cl-
plridinilo)
4-(3,5-Cl-
piridinilo)
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh
2-CIPh

\tuy

247-248
244-245
>250

193-194
>250

248-249
246-247
133-136
220-221
239-242

229-231

194-195
181-183
198-200
234-235
222-223
235-237
242-243
80-93

215-216
228-229
227-228
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D126
D127
D128
D129
D130
D131
D132
D133
D134
D135
D136
D137
D138
D138
D140
D141
D142
D143
D144
D145
D146
D147
D148
D149

CHz(2-furanllo)
CH(CH,)CH,8CH,
CH(CH,)CH,OCH,
s-Bu

c-Pr

n-Pr

-Bu

Me

-Pr

CHzC=CH

Et
CHzCH=CH;
CHz(2-furanilo)
Pr

Pr

Pr

i-Pr

i-Pr

HPr

I-Pr

Pr
CH(CH,)CH25CH,
CH(CHa)CH20CH,
s-Bu

I X I I I IXIT T =X

=
o

I I X I I I I I T IT T T T I I
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2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-OCHF»
2-OCHs

2-Me
2-Cl
2-Me
2-C|
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Ci

CF,
CF,
CF;
CFa
CFs
CF,
CF,
CF;
CF;
CF3
CF;
CF,
CFs
CF;
CFs
CF3;
Br

Br

CFs
CF;
CF,
CF;
CF3
CF,

2-CIPh

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph

Ph’

Ph

Ph

Ph

Ph

2-CiPh
2-CIPh
2-ClPh
2-CIPh
2-CIPh
2-OCH3Ph
2-OCH3Ph
1-isoquinolinilo
2-CiPh
2-CIPh
2-CiPh

liys

218-219
178-180
218-220
244-245
>250

238-239
237-238
263-265
178-179
253-254
244-245
240-241
245-246
200-201
206-207
253-256
147-150
246-247
218-219
243-244
252-253
217-218

- 207-208

216-217
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D150
D151
D152
D153
D154
D155
D156
D167
D168
D168
D160
D161
D162

D163

D164 Bes S
D165
D166
D167
D168
D169

c-Pr

n-Pr

Bu

Me

-Pr
CH2C=CH
Et
CH2CH=CH_
CH2z(2-furanilo)
-Pr

i-Pr

Pr

i-Pr

Pr

Pr
i-Pr
Pr
i-Pr
HPr

tTBU

IIIIIIII%IIII

I

I T I T IT X
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2-Cl
2-Cl
2-Cl -
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
C=CSi(CHa)s
C=CH
2-Ci
2-Me

2-Me

2-Cl
2-Me -
2-Me
2-Cl

2-Me-4-Br
2-Cl

CFa
CF3
CFs
CFj
CF;3
CFa
CF;
CFs
CF;
CFs
CFs
C=CH

CHs

CFs
CFa
CFa
CFa
CFs
CFs

2-CiPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CiPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CiPh
2-CIPh
2-CIPh
2-ClPh
2-ClPh
2-CIPh
H, R'(c)
os CH;
Ph, R'(c)
es Cl

Ph
2.6-F2Ph
2-Cl-6-FPh
2-Cl-6-FPh
2-FPh
2-3-Cl-

* piridinilo)

(ye

261-262
231-232
255-256
233-235
127-128
226-227
244-246
235-236
207-208
256-258
228-230
219-222
220-223

209-210

169-174
223-225
203-208
218-221
232-233
250-251
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D170

D171
D172
D173
D174
D175
D176
D177
D178

D179

D180

D181

D182

D183

D184

D185
D186

Me

oy

Me

Et

Me
CHzCHzN(Me).
i-Pr

Et

t-Bu
CH(CH,)CH;OCH,

CH{CHa)CH.SCH,

CH(CH,)CH:OCH;

CH(CH3)CH,SCHs

i-Pr

I-Pr

-Pr

-Pr
t-Bu

I I T I I
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2-Cl

2-Cl

2-Cl

2-Me
2-Me
2-Me

2-C|
2-Me-4-Br
2-Me

2-Me

2-Cl

2-Cl

2-Me

2-Cl

2-Me

2-Cl
2-Cl

CF,

CF3
CFs
CF,
CF3
CF3
CF3
CF3
CFs

CFs

CF;

CFa

CFa

CF3

CF;

CF3
CF;

2-(3-Cl-
piridinilo)
2-CIPh
2-CI\Ph
2-CiPh
2-CIPh
2-CIPh
2-pirazinilo
2- ClPh
2-(3-Cl-
piridinilo)
2-(3-Ci
plridinilo)
2-(3-C-
piridiniio)
2-(3-Cl-
piridinilo)
2-]Ph
2-|Ph
2-(C=CH)-Ph
2-(C=CH)-Ph
2-(3-Cl-
piridinilo)

(%)

>250

243-247
234-235
237-238
225-226
188-190
242-243
>260

176-177

196-197
197-198
202-203
221222
238-240
216217

244-248
250-251
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D187

D188
D189
D190
D191
D182
D193
D164
D185
D196
D197
D198
D199
D200
D201
D202
D203
D204
D205
D206
D207
D208
D209

i-Pr
-Pr
Me
Et

i-Pr

i-Pr

I-Pr

i-Pr

-Pr

I-Pr

i-Pr

i-Pr

Me
CHzC=CH
Me

Et
CH.C=CH
-Pr

Pr

HPr

+Pr

m <
o

I ¥ ¥XI X r I I r I T I ¥ X T T T I =T
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2-Cl

2-Me
2-Ci
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-C)
2-Me
2-Cl
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Me
2-Cl
2-Me

CF;

CFa
CFa
CFs
CF;
CFs
CF»
CF,
CF3
CFa
CFs
CFs
CFa
CFs
CF3
CFs
CFs
CF;
CF3
CFs
CFa
CF;
CFy

2-(3-Cl-
piridinilo)
2-Cl-4-FPh
2-Cl-4-FPh
2-ClPh
2-CIPh
2,6-MezPh
2,6-MezPh
2,6-Cl-4-CNPh
2-CNPh
2-(OCF3)Ph
24{0OCF;)Ph
2-Br-4-FPh
2-Br-4-FPh
2-(3-Me-pirazinfio)
2-(3-Cl-pliridinilo})
2+«(3-Ci-piridinilo)
2-(3-Cl-piridiniio)
2-(3-Cl-piridinilo)
2-(3-Cl-piridinilo)

2-(8-Clquinolinfio)

g

>230

203-205
218-219
225-226
243-247
259-260
268-269
225-235
214-215
223-224
202-203
222-223
205-207
215-220
197-198
193-106
204-208
177-178
>250

4-(2-Me-quinolinile) >250

4-(2-Me-quinolinlio) >250

4-(7-Cl-quinolinilo)

>250
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D210
D211
D212
D213
D214
D215
D216

D217

D218
D219
D220
D221
D222
D223
D224
D225
D226
D227
D228
D229
D230
D231

Pr
i-Pr
Me
t-Bu
Et
t-Bu

c-Bu

-Pr
Me
O-i-Pr
-Pr
t-Bu
Et
I-Pr
t-Bu
Et
i-Pr
i-Pr
t-Bu
i-Pr
t-Bu

X I I I T T =T

£ T
@

I X I I X I ©x* X I I T X
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2,4-Bra
2-Br
2-Me
2-Cl
2-Me
2-Me

2-Cl

2-Me

2-Me
2-Me
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl
2-Cl|
2-Cl
2-Me
2-C|
2-Cl
2-Me
2-Me

CF,
Br
Br
Br
Br
Br
CN

CF3

CFs
CFa
CF;
CN

CN

CN

CF,
CFa
CF;
CFa
CFa
CFa
CFs
CFs

2-CiPh

2-ClPh

2-CIPh

2-CIPh

2-CiPh

2-CiPh
2-(3-Cl-
piridinilo)
2-(3-Cl-
pirldinilo)
4-(8-Cl-quinoliniio)
4-(8-Cl-quinolinilo)
2-CIPh
243-Cl-piridinilo)
2-(3-Cl-piridinlio)
2-(3-Chpiridinlio)
2-(3-Me-pirazinllo)
2-(3-Me-piraziniio)
2-(3-Me-piraziniio)
3-(2-Chpiridinilo)
2,3-Cl,Ph
2,3-Cl,Ph
2,3-Cl2Ph
2,3-CizPh

g

233-234
255-258
236-237
260-261
2564-255
259-260
177-180

237-239

>250

>250

218-219
185-200
>250

200-205
225-230
235-240
210-220
217-219
254-256
208-209
232-233
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D232 t-Bu H 2-Me4Br Br 2-CIPh 23D-241
D233 Me H 2-Me4-Br Br 2-CIPh- 150-152
D234 Et H 2-Me4-Br Br 2-CIPh 223-225
D235 i-Pr H 2-Me4-Br Br 2-CIPh 197-198
D236 Me H 2-Me CF3 2-FPh 245-247
D237 CH2C=CH H 2-Me CF,3 2-FPh 222-227
D238 . O-i-Pr H 2-Cl CN 2-(3-Cipiidinlio)  205-208
D239 O-i-Pr H 2-Me CN 2-(3-Clplridinio)  210-211
D240 Me . Me 2l CF3 2-CIPh 234-236
D241 CH,C=CH H 2-Me4-Br Br 2-CIPh 187-188

s*Véagse Tabla Q de Indice para los datos de RMN 'H

TABLA E DE INDICE
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Compuasto R?

E1
E2
E3
E4
E5
€6
E7
ES
ES
E10
E11
E12
E13
E14

*Véase Tabla Q de Indice para los datos de RMN 'H

HE
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RR_(R' R'(a) R'(b) R'(c) »pie°C

FiPr H 2Me CH; CH 143-145
fPr  H 2Me CHy  CHCF, 198-199
BPr  H 2Me CH, CH;, cl 188-190
FPr H 2Me CHy  4-CFy-Ph 198-199
iPr H 2Me CH;  2-CFyPh 211-213
i-Pr H 2-Me CH, t-Bu 125-127
FP’r H 2Me CF; CHz-Ph 130-135
FPr H  2Me H Ph CH, 249-250
Pr H  2Me H CHa Ph 268-270
Pr H 20 H Ph CHa 260-261
kPr H 2Me H CH:CF, Ph 213215
Pr H 2Cl H CH,CF,3 Ph 208-209
lPr H 2Ma H CHF; Ph .

lPr H 2Me CF, 24{3-Cipiridinio)  H 249-250

TABLA F DE [NDICE
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w2

Compuesto R? R* _(RY1n__Rla) R’(b) R'{(c) pi°C
F1 i-Pr H 2Me CHXCF; CH H 254-255
F2 Pr H 2Me CHCFs H CHs 200-205
F3 fPr H  2-Me CHy3-CFPh H CHs 212-215
Fa WPr H 2C CHCFs H CHy 215-217
F5 iPr H 2Me Ph H CF3 223-224
Fé r H 2C Ph H CFs 206-208
F7 Pr H 2Me CHCF; H Ph 156-158
F8 Pr H 2C CHCFs H Ph 162-164

TABLA G DE [NDICE
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Compuesto

G1
G2
G3

G5
G6
G7
G8

*Véase Tabla Q de indice para los datos de RMN H
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lis3

O u O uw O »n un o

R® (R Rl(a) R(b) _ pfe°c

Pr H 2-Me 4-OCF3Ph CHs 233-234
iPr H 2-Me OCHzCF2CF3 CHj 170-173
Pr H 2-Me Cl CHs; 164-167
kPr H 2-Me CH;, Ph 218-219
Pr H 2-Me C(CH3),0H CH, .

Pr H 2-Me i-Pr CHs; 180-181
-Pr H 2-Me i-Pr Ph 182-183
Pr H 2-Me -Pr CHs 163-164

ABLA H DE INDICE
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TABLA J DE INDICE

sy
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Compuesto  Q R R (R'm _R'(a) 3"(;;1' R(c) pf°C
H1 HPr H 2Me H H 192-195
H2 CH(CH)CH,OCH; H  2-Me H H 120-123
H3 t-Bu H 2Me H H 120-123
H4 NMe HPr H 2Ms Me H H 193-185
H5 NPh HPr H 2Me H Me H 188-192
Hé NPh Pr H 2Me Br H H 178-179
H? NPh HPr H 2Me B H Br 215216
H8 NPh HPr H 2Me H H Br 150-154
) NPh HPr H 2Me CF;, H H 182-184
H10 N(2-CIPh)  Pr H 2Me & H H 100-110
H11 N(2FPh)  iPr H 2Me B H H 178-179
H12 N(2-FPh)  t-Bu H 2Me Br H H 186-188
H13 N(2-CIPh)  t-Bu H 2Me Br H H 225-229
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tisy

Compuesto R? R (R4 R’ (a) R’ (b) p.£. °C
J1 i-Pr H 2-Me Me Me 221-222
J2 i-Ppr H H CFa Ph 279-281
J3 i-Pr H 2~-Me CF3 Ph 263-268
J4q i-Pr H 2-Cl CF, 2-Clph 235-238
J5 i-Pr H 2-Cl CF,; Ph 245-2456
Jé i-Pr H 2-Me CF; 2-C1lPh 240-~242
J7 i-Pr H 2-Cl CFy 2-F-4-ClpPh 246-247
Js i-Pr H 2-Me CF; 2-F-4-ClpPh 266-268
as i-Pr H 2-Me CFa 2~piridinilo 258-260

TABLA K DE INDICE
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Compuesto_ R? R? (RY)n R'(a) R'(b) p.£. °C
K1 i-Pr H 2-Me Br H 177-1B0
K2 t-Bu H 2-Me Br H 188-1394

TABLA L DE INDICE

Compuesto R? R (RY)a__R'(a) _R'(b) p.f. °C
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s
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L1 i-Pr H 2-Me Me Me 203-205
L2 i-Pr H 2-Me Me 2,6-Cl;Ph 218-223
TABLA M DE INDICE
Rla
Rb)
(RY) n
Compuesto  Q R? R (R R'a) R'b) R'(c) pf°C
M1 8 Pr H 2-Me cl Me 203-205
M2 s HPr H 2-Cl cl Me 210-213
M3 NCHF, tBu H 2-Me H H Ph 165-168
M4 NH HPr H 2-Me CF; H 118-120
M5 NMe HPr H 2-Me CFy; Ph H 110-112
M8 NCHF, Pr H 2-Me 2-FPh H H 143-144
M7 NCHF; tBu H 2-Me 2-FPh H H 120123
M8 NCH,CF; LPr H 2-Me 2-FPh H H 235-237
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TABLA DE INDICE N

et
e
1-Pr
Compuesto Het p.E. °C
M
N1 b'\p 169-171
N

h
N2 /Qc 227-230

1
N3 / 243-24¢6

R

1138
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TABLA P DE INDICE

Compuesto p.£. °C
Pl CF, 178-17%
1
Me 2
hj'.;i-k"r
TABLA Q DE INDICE
Compuesto Datos de RMN H (solucién de CDCli:, a menos
No. que se indique de otra manera)"
D194 (DMSO-d6) & 1.03 (d, 6H), 2.18 (s, 3H},
3.92 {m, 1H), 7.22-7.30 {m, 2H), 7.35 (m,
1H), 7.62 (dd, 1H}, 7.81 (s, 1H), 8.02 (4,
1H), 8.15 (44, 1H), 8.55 (dd, 1H), 10.34
(s, 1H).
D227 (DMSO-d6) & 1.01 {(d, 6H), 2.16 (s, 3H),
3.92 (m, 1H), 7.27 {(m, 2H), 7.35 (m, 1H),
7.89 (s, 1H), 7.96 (m, 1H), 8.57 (s, 2H),
10.42 (s, 1H).
G5 5 1.22 (d, 6H), 2.05 (s, 6H), 2.31 (s, 3H),
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2.76 (a, 3H), 4.18 (m, 1H), 5.94 (d, 1H),
7.20 (dd, 1H), 7.29 (d, 1H), 7.38 (d, 1H),
9.83 (8 amplio, 1H).

El3 5 1.12 (d, 6R), 2.32 (s, 1lH), 4.14 (m, 1H},

[

.95 (d, 1H), 7.19 (dd, 1H}, 7.28 (t, 1H),
7.32 (m, 5H), 7.59 (dd, 2H), 7.92 (s, 1H),
9.51 (s amplio, 1H).

* Los datos de RMN *H estfn en ppm campo deacendente a partir

de tetrametilsilano. Los acoplamientos se designan por (s)-

sinqulete, (d)-doblete, (t)-triplete, (c)-cuartete, {(m)-

multiplete, (dd) -doblete de dobletes, (dt) -doblete de

tripletes, (8 a)-—singuiete amplio.

EJEMPLOS BIOLOGICOS DE LA INVENCION

PRUEBA

Aplicacién: Los compuestos se formulan en acetona
10%, agua 50% y 300 ppm de solucién de tensiocactivo X-77, a
menos que ge indique de otra manera. Los compuestos
formulados se aplican con una boguilla atomizadora BUJ2 con
un cuerpo adaptado 1/8 JJ (Spraying Systems) colocado 13 mm
(1/2*) por encima de la parte superior de cada unidad de
prueba. Existen 6 de estas boquillas que constituyen el

larguero de aspersifn y este se fija en un aspersor en

\lso
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banda. Un anagquel (o portador) de 6 unidades de prueba de
insecto diferentes se coloca en la banda transportadora y se
detiene de manera que cada unidad se centra debajo de una
boguilla. Una vez que se centra el anagquel, se rocia 1 ml de
liquido dentro de cada unidad de prueba; el anaquel después
continGa descendiendo por la banda hasta el extremo del
aspergsor que va a ser descargado. Todos log compuestos
experimentales en este proceso se rocian a 250 ppm y se
realizan por triplicado.

Polilla con lomo de rombo (DMB, por sus siglas en
inglés) -Plutella xylostella: La unidad de prueba consiste de
una unidad autocc;ntenida pequefia con una planta de r&banc en
el interior de 12-24 dias. Estas se infestan de antemano
{(utilizando un muestreador de nficleo}) con 10-15 larvas
neonatales de una pieza de dieta de insecto. Una vez que se
ha rociado 1 ml del compuesto formulado en cada unidad de
prueba, las unidades de prueba se permite que sequen durante
1 hora antes de que se cologque en la parte superior del
cilindro una tapa cribada negra. Se mantiene durante &6 dias
en una cémara de crecimlento a 25°C y 70% de humedad
relativa.

El dafio por alimentacién a la planta se determina
visualmente en una escala de 0-10, en donde 0 es sain
alimentacién, 1 es 10% menos de alimentacién, 2 es 20% o

menos de alimentacién, 3 es 30% o menos de alimentacién
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hasta una calificacién mixima de 10 en donde 10 es 100% del
follaje consumido. De los compuestos probados, los
siguientes proporcionan excelentes niveles de proteccién
para las plantas (clapificaciones de 0-1, 10% o menos de
dafio por alimentaciém): 1, 2, 3, 4, 6, 7, 9, 10, 13, 14, 15,
1%, 20, 24, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 33, 35, 37, 38, 39, 51,
52, 53, 60, 61, 62, 63, 64, 65, 66, 68, 69, 72, 73, 74, 75,
76, 79, 80, 84, 86, 88, 89, 50, 92, 96, 97, 98, 99, 100,
101, 102, 103, 107, 113, 124, 126, 127, 143, 144, 146, 147,
148, 150, 151, 152, 153, 158, 159, 160, 161, 162, 163, 164,
165, 166, 167, 169, 170, 171, 174, 183, 184, 185, 186, 187,
188, 189, 190, 191, 153, 154, 195, 196, 198, 202, 203, 204,
205, 206, 207, 208, 209, 210, 211, 212, 213, 214, 215, 216,
217, 218, 219, 220, 222, 223, 225, 227, 228, 229, 230, 231,
232, 233, 235, 238, 239, 240, 244, 245, 246, 248, 249, 250,
251, 252, 253, 256, 257, 275,_276. 277, 278, B2, B4, BS5, B6,
B7, B8, BS, BlD, Bll1, B12, Bl1l3, Bl4, B1l5, Bl6, Bl7, B1S8,
Bl19, B20, B2l1l, B23, B24, B25, B28, B29, B30, B3l1l, B32, B3i3,
B35, B37, B3B8, B39, B40, B42, B43, B44, B45, B46, B47, B48,
B49, B50, B53, B55, B57, B58, B59, B60, B6l, B62, B63, B&4,
B66, B&7, B68B, B69, B70, B71, B72, B74, B75, B76, Cl, C2,
c3, C4, C5, C7, C8, C9, Cip, €11, Cil2, C79, D2, D3, D4, D5,
D6, D7, D8, Dli, D12, D13, D14, D15, DIG; Dis, D19, D20,
D23, D24, D25, D26, D27, D28, D295, D30, D32, D33, D34, D37,

D38, D35, D40, D41, D42, D45, D46, D47, D48, DSC, D51, D52,
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DS3, D54, D55, D56, D57, D58, D59, D60,
D65, D66, D67, D6B, D69, D70, D71,
D77, D78, D79, D81, D83, D84, D85,
D92, D93, D94, DS, D96, D97, Dill, Dil3,

D117, D1ls, D119, D120, Dl2i, Dlaz,

D123, Dl24, D125,

(te3

D64,
D74, D75, D76,
pes, D89, D91,
D115, D116,

Dl2s,

D162, D164, E4, F2, F5, Fe6, F7, F8, G2, G3, GS, Hl, H2, H3,

H4, J3, J4, J6, M1, M3, N2 y Pl.
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REIVINDICACIONES
1. Un método para exterminar artrépodcs,

caracterizado porque comprende poner en contacto los

5 artrépodes o su ambiente con una ‘cantidad eficaz que mata
artrépodos, de un compuesto de férmula 1, su N-6xido o sales
adecuadas agricolamente

10
(R‘)n
15 : 1
en donde
A y B son independientemente O o 8;
cada J es independientemente un grupo fenilo o
20

naftilo sustituido con 1 a 2 de R® y opcionalmente sustituido
con 1 a 3 de R*; o cada J es independientemente un anillo

hetercaromdtico de 5 & 6 miembroe o un sistema de anillo

25



B

10

15

20

25

- 352 -

heterobicicliec fusionado aromitico de 8, 9 6 10 miembros en
donde cada anillo o sistema de anillos est& opcionalmente
sustituido con 1 a 4 de R’;

neslasé;

R' es H; o alquilo de 1 a 6 &tomoe de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
tomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,
cada uno sustituido opcionalmente con uno o mis
sustituyentes gue se seleccionan del grupo que conseiste de
halégeno, CN, NOj, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a & &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 d&tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 dtomos
de carbono, alquilaminc de 1 a 4 .Atomos de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono y cicloalguilamino
de 3 a 6 &tomos de carbono; o

R es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialguilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o C(=A)J;

R* es H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 A&tomoe de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino de 1 a 4

dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono,

les
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cicloalquilamino de 3 a 6 Atomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, © alquilcarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono;

R' es H; G; alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
dtomos de carbono, cicloalquilo de l3 a 6 &tomoa de carbono,
cada uno opcionalmente sustituido con wuno o més
sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de
halégeno, G, CN, .NO,, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomoa de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomods de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 Atomos de carbono, alquilcarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, trialquilsililo de 3 a 6§ &tomos
de carbono o un fenilo, fenoxi o un anillo heteroa.rom&tico
de 5 6 6 miembros, cada anillo est& opcionalmente sustituido
con  uno a tres sustituyentes que se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 Stomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de

carbono, halocalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
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l a 4 Stomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 Atomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 .a 6 &tomoa de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 dtomos de carbono; alcoxi de 1 a 4
ftomos de carbono; alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono;
dialquilamino de 2 a 8 Atomos de carbono; cilcloalquilamino
de 3 a 6 dtomos de carbono; alcoxicarbonilo de 2 a 6 4tomos
de carbono o algquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono; o

R* y R® Bge pueden tomar junto con el nitrégenoc al
cual estén unidos para formar un anillo que contiene 2 a 6
dtomos de carbono y opcionalmente un a-tomo adicionalll de
nitrégeno, ' azufre u &xigeno, el anillo puede estar
sustituido opcionalmente con 1 a 4 sustituyentes que se
seleccionan del grupo que consiste de alquilo de 1 a 2
dtomos de carbono, halSgeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos
de carbono;

G es un anille carboxiclico o heterociclico no
aromdtico de 5 6 6 miembros, que opcionalmente incluye uno o

dos miembros en el anillo que se selecci nan del grupo que
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congiste de C(=0), 850 o S(0)2 y opcionalmente sustituido con
1 a 4 psustituyentes que sge geleccionan del grupo gque
consiste de alquilo de 1 a 2 &tomos de carbono, halbgeno,
CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 4tomos de carbono;

cada R*' es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &Atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 atomos de carbono, halocicl?alquilo de 3 a 6 dtomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio
de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos
de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilaulfonilo de 1 a 4 Atomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 Stomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, c¢icloalquilamine de 3 a 6 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 4tomos de carbono; o

cada R'* es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 ftomos de carbono; alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicl alquilo de 3 a 6

dtomoe de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,

1[4
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haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, halocalquinile de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 8ftomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 dtomos de carbono, algquiltio de
1l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 4tomos de
carbono, algquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
B &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonile de 2 a ¢ &atomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomoa de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 4&tomoe de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 &4tomos de carbono;

cada R° es independientemente alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &Atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 Atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, halecalquinilo de 2
a 6 dtomoa de carbono, halocicleoalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, CO;H, CONH;, NO;, hidroxi, alcoxi de 1
a 6 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a €& &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 6 &tomos de carbono, alquilsulfonilo

de 1 a 6 &tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 6 dtomos de

399

LS |
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carbono, haloalquilsulfinilc de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 6 &4tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 6 &tomos de carbono, dialgquilamino de 2 a 12 &tomos
de carbono o cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

(R%);, cuando se une a &tomos de carbono adyacentes
se pueden tomar juntos como -OCF;0- -CF;CF;0-, o OCF CF0-;

cada R* es independientemente H, halégeno, alguilo
de 1 a 6 dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &Atomos de

carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo

de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de

carbono o alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; o

cada R* es independientemente un fenilo, bencilo,
fenoxi, o un anillo heteroaromftico de 5 & 6 miembros, o un
gistema de anillo heterobiciclico fusionado de 8, 9 6 10
miembros aromético, cada anillo opcionélmente estad
sustituido con uno a tres sustituyentes que ae seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 4tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
4tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,

haloalquenil de 2 a 4 &tomoa de carbono, haloalquinilo de 2

30
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a 4 4tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
l a 4 4tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
algquilamino de 1 a 4 Atomoe de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomoe de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a €6 4tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilc de 3 a 8 &tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 A&tomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalqullo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &omos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 Atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, CO;H, CONHz, NO,, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 4&tomos de carbono,
alquilsgulfinilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 4&tomeos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de

carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 Atomos de carbono,

1Bl
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haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a €6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbonoc, alquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de
carbone, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo,
benzoilo, fenoxi, anillo heterocaromdtico de 5 & 6 miembros o
un sistema de anillo hetercbiciclico fusionado de 8, 9 6 10
miembros aromdtico, ‘cada anillo esta opcionalmente
suetituido con 1 a 3 sustituyentes que s8e seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 dtomos de carbono, algquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenile de 2 a 4 Atomos de carbono, halocalquinilo de 2
a 4 dtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &atomoa de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a 4 4&tomos de carbono, alguilsulfinilo de 1 a' 4 atomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de

carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de

1EYN
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carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 A&Atomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 4&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o
trialquileililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

con la condicién de que

(1) cuando A y B son ambos O, R’ es H o alquilo
de 1 a 3 §tomos de carbono, R)® es H o alquilo de 1 a 3
dtomos de carbono y R' es H, hal6geno, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, fenilo, hidroxi o alcoxi de 1 a 6 &tomos
de carbono, entonces unc de R es diferente de halégeno,
alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, hidroxi o alcoxi de 1 a
6 dtomos de carbono; o

(2) g es diferente de 1,2,3-tiadiazol
opcionalmente sustituido.

2. El método de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque J es un grupo fenilo
sustituido con 1 a 2 de R* y opcionalmente sustituido con 1
a 3 de RS.

3. El método de conformidad con la
reivindicacién 2, caracterizado porque:
en donde

A y B son ambop O;

neslaz2;

R® es H; alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,

33
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alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alguiniloc de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R? es H, alquilo de 1 a 4 S&tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6§ &tomos de carbono;

R} es alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo
de 2 a 6 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 6 Atomos de
carbono ¢ cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono, cada un
opcionalmente sustituido con uno o mis sustituyentes que se
seleccionan del grupo que consiste de haldSgeno, CN, alcoxi

de 1 a 2 dtomos de carbono, alquiltio de 1 a 2 atomos de

carbono, alquilaulfinilo de 1 a 2 &tomos de carbono y

alquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

uno de los grupos R' est& unido al anillo .fenilo en
la posicién 2 o en la posicién 5 y R* es alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &atomos de carbono,
halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilsulfinilo dle 1 a 4 Atomos de
caxbono, alquilaulfomz.lo de 1 a 4 &tomos de carbono,

haloalquiltio de 1 a 4 étomos de carbono,

1y
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haloalquilsulfinilo de 1 a 4 dtomos de carbono,
halocalquilsulfonilo de 1 a 4 4tomoe de carbono;

f:ada R® es independientemente haloalquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, CN, NO,;, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 stomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 4tomos de carbono, haloalgquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, halocalquilaulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &Atomos de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 tomos de carbono; o

(R)2 cuando estf unido a &tomos de carbono
adyacentes se pueden tomar juntos como -OCF;0-, -CFaCF0- ©
-OCF,CF20-; Y

cada R® es independientemente H, halSgeno, alquilo
de 1 a 4 &atomos de carbono, alcoxl de 1 a 2 &tomos de
carbono o alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; ©

cada R® es independientemente un fenilo o un anillo
heterocaromitico de 5 o 6 miembros, cada anillo esta
opcionalmente gustituido con alquilo de 1 a 4 &atomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbeno, alquinilo de
2 a 4 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halcalquilo de 1 a 4 4&atomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalgquinilo de 2
a 4 dtomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de

carbono, halbdgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 Atomoa de
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carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
l a 4 tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de "1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos’ de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 4&tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 4&tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a €6 @&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 @&tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 4tomos de carbono.

4. El método de conformidad - con la
reivindicacién 3, caracterizado porque

R* y R? gon ambos H;

R® ea alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono
opcionalmente sustituido con halégeno, CN, OCHi, 8(0)pCHs;

cada R*' es independientemente H, CH;, CFs, OCF;,
OCHF;, S(0),CFi, S(0),CHF;, CN o halégeno;

cada R° es independientemente CF,, OCF;, OCHF;,
S(O),CFs, S(O),CHFi, OCH,CF;, OCF,CHF;, S(O),CHCFx o
5 (0) pCF1CHP;;

cada RS es independientemente H, halégeno o
metilo; o £fenilo, pirazol, imidazol, triazol, piridina o
pirimidina, cada anillo est& opcionalmente sustituido cor

alquilo de 1 a 4 &t mos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
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&tomos de carbono, hal6geno o CN; y

pes 0, 16 2.

5. El método de conformidad con la
reivindicacién 4, caracterizado porque R? es i-propilo o t-
butilo.

6. El método de conformidad con la
reivindicacién 1, caracterizado porque J es un anillo
hetercaromético de 5 & 6 miembros opcionalmente sustituido
con 1 a 4 de R,

7. El método de conformidad con la
reivindicacién 6, caracterizado porgque:

J e8 un anillo heterocaromftico de 5 6 6 miembros
que se selecciona del grupo que consiste de J-1, J-2, J-3,

J-4 y J-5, cada J est8 opcionalmente sustituida con 1 a 3 de
RT

J-4

99
33
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Qes O, So NR'; y

W, X, Y y 2 son independientemente N o CR’, con la
condicién de que en J-4 y J-5, por lo mencs uno de W, X, Y
0 2 es N,

8. El método de conformidad con la
reivindicacién 6 6 7, caracterizado porque

Ay B eon O;

neslaz2;

R! es H, o alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de
carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono;

R*> es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
algquenilo de 2 a 4 ét;:mos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilc de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno opcionalmente sgustituido con uno o més
sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de
hal6égenc, CN, alcoxi de 1 a 2 &tomos de carbono, alquiltio
de 1 a 2 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos

de carbono, y alquilsulfonilo de 1 a 2 Stomoe de carbono;

R
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uno de los grupos R' estd unido al anillo fenilo en
la posicién 2, y R* es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbonc, hal6geno, CN, NOj,
alcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4
dtomos de carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomoa de carbono, alq_uilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomoe de carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomoe de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, halocalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno, CN, NO;, halcalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomoa de
carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 étomos de  carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbhono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 Stomos de carbono; o un fenilo o un
anillo heterocaromitico de 5 o 6 miembros, cada anillo esté
opcionalmente sustituido con algquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, alquinilo de
2 a 4 itomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, haloalguilo de 1 a 4 &tomoa de carbono,
haloalguenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2

a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilc de 3 a 6 &dtomos de
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carbono, hal6geno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 Atomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
algquilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialguilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)ecicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 @&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a B8 A&tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carxrbono.

9. El método de conformidad con la
reivindicacién 8, caracterizado porque J se selecciona del
grupo dque conaigte de piridina, pirimidina, pirazol,
imidazol, triazol, tiofeno, tiazol vy oxazol, £furano,
isoticazol e isoxazol, cada uno opcionalmente sustituido con
1a3deR,.

10. E1 método de conformidad con la
reivindicacién 9, caracterizado porque:

J s8e selecciona del grupo que consiste de
piridina, pirimidina, pirazol, tiofeno y tiazol, c¢ada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R';

R' y R? son ambos H;

R' es alquilo de 1 a 4 4tomos de carbono

(180
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opcionalmente sustituido con halégeno, CN, OCH), S(0) CHa;
cada R* es independientemente H, CH;, CFi, OCF),
OCHF;, 8(0),CFs, S(0),CHF;, CN o halégeno;

cada R’ es independientemente H, halSgeno, CH,,
CFa, OCHFa2, S(0)pCFa, 8(0),CHF;, OCH;CFa, OCF,CHF;, $§ (0} CHi,CFi,
B8(0)CFa:CHF2; © fenllo, pirazol, imidazol, triazol, piridina
0 pirimidina, cada anillo est& opcionalmente sustituido con
alquile de 1 a 4 Atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomoa de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, algquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno o CN; y

pes 0, 10 2.

11. El método de conformidad con la
reivindicacién 10, caracterizado porque J ee piridina
opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

12. El método de conformidad con la
reivindicacién 11, caracterizado porque uno de R’ es un
fenilo opcicnalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno
o CN.

13. El método de conformidad con la
reivindicacién 11, caracterizado porque uno de R’ es un

pirazol, imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada
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anillo est& opcionalmente sustituido con 'alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno o CN.

14. El método de conformidad con la
reivindicacién 10, caracterizado porque J es una pirimidina
opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

-15. El método de conformidad con la
reivindicacién 14, caracterizado porque uno de R’ es un
fenilo opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos
de carboneo, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, haldgeno
o CN.

16. El método de conformidad con la
reivindicacién 14, caracterizado porque uno de R’ es un
pirazol, imidazol, triazol, piridina, o pirimidina, cada
anlllo estd opclonalmente sustituido con algquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno o CN.

17. El método de conformidad con la
reivindicacién 10, caracterizado porque J es un pirazol
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R’.

la. El método de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado porque uno de R’ es un
fenilo opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &atomos
de carbono, halcalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, halégeno

o CN.

lgy
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19. El método de conformidad con la
reivindicacién 17, caracterizado porque uno de R’ es un
pirazeol, imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada
anillo est& opcionalmente gustuido con alquilo de 1 a 4
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
halégeno o CN.

20. El método de conformidad con la
reivindicacién 19, caracterizado porque R’ es una piridina
opcionalmente sustituida con alquile de 1 a 4 é&atomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégeno o
CN.

21. El métado de conformidad con la
reivindicaciétn 1, caracterizado porque comprende un
compuesto de férmula 1, que se selecciona del grupo gque
conaiste de:

3-metil-N-(1-metiletil)-2-[[4- (trifluorometil)-
benzoil] amino] -benzamida,

2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -4- (trifluorometil)benzamida,

2-metil-N-{2-metil-6-[[{1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -6- (trifluorometil) -3-piridincarboxamida,

l-etil-N-[2-metil-6-[[(1l-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -3- (trifluorometil)-1H-pirazol-5-carboxamida,

1- (2-fluorofenil)-N- [2-metil-6-[[(1-

metiletil)amino)carbonil] fenil] -3-(trifluorometil) -1H-

{183
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Cada J es independientemente un grupo fenilo o

naftilo sustituido con 1 a 2 R* y un anill

hetercaromitico de 5 o 6 miembros o un sistema de anillo

heterobiciclico fusionado arom&tico de 8, 9 6 10 miembros en

donde cada anillo o sistema de anillos estd opcionalmente

sustituido con 1 a 4 de R’;

nesla4;

R' es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alguenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
&tomos de carbono o cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno sustituido opcionalmente con unoc o méa
sustituyentes que se seleccionan del grupo que consiste de
halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alq'uiltio‘ de 1 a 4 4&Atomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 Stomoa de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos
de carbono, algquilamino de 1 a 4 &tomoe de carbono,
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono y cicloalquilamino

de 3 a 6 4tomos de carbono; o

R' es alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbomno,

alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomoa de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o C(=A)J;

R® ee H, alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbon , alquinil de 2 a 6

dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
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alcoxi de 1 a 4 &tomoa de carbono, alquilamino de 1 a 4
Atomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 Stomos de carbono,
cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, o alquilcarbonilo de 2 a 6
4tomos de carbono;

R? es H; alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 atomos de carbono, alquinilo de 2 a 6
&tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 Atomos de carbono,
cada uno opcionalmente sustituido c¢con uno ¢ wés
sustituyentes que se seleccionan del grupo que conaiste de
halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 ad&tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 Atomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alquilcarbonilo
de 2 a 6 dtomos de carbono, trialquileililo de 3 a 6 &tomos
de carbono o un anillo, fenoxi opcionalmente sustituido con
uno a tres sustituyentes que se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Stomos de carbono, halocicloalquil de 3 a 6 &I:omosl de

carbono, halégeno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
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carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 Atomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 ftomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilec de 2 a 4 &tomoa de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonile de 2 a 6 4&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono; alcoxi de 1 a 4
dtomos de carbono; alquilaminc de 1 a 4 &tomos de carbono;
dialquilamino de 2 a 8 &tomos de carbono; cicloalquilamino
de 3 a 6 4tomos de carbono; alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos
de carbone o alquilcarbonilo de 2 a 6 4tomos de carbono; o

R? y R' se 'pueden tomar junto con el nitrbégeno al
cual estfin unidos para formar un anillo que contiene 2 a 6
dtomos de carbono y opcionalmente un &tomo adicional de
nitrégeno, azufre u 6xigeno, el anillo puede estar
sustituidec opcionalmente con 1 a 4 sustituyentes que se
seleccionan del grupo que conaiste de algquilc de 1 a 2
dtomos de carbono, halégeno, CN, NO; y alcoxi de 1 a 2 &tomos
de carbono;

cada R* es independientemente H, alquilo de 1 a 6

dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,



¢

10

15

20

25

- 375 -

alquinil de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquiloc de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 atomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, hidroxi, alcoxi de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 stomos de carbono, alquiltio
de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 Atomos
de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 Atomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 dtomos de carbono,
haloalqﬁilaulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alguilamino
de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono, o
trialquilaililo de 3 a 6 &tomos de carbono; o

cada R* es independientemente fenilo, bencilo o
fenoxi, cada uno opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a
4 Atomos de carbono; alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 atomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 dtomoe de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &dtomos de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
l a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de

carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 A&tomos de carbono,

gy
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alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamine de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 Stomos de
carbono, (alquil)cicloalquilaminoc de 3 a 6 &tomos de
carbono, alquilcarbonileo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbclan:i.lo de 2. a 6 4&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono, o
trialquileililo de 3 a 6 4&tomos de carbono;

cada R° es independientemente haloalquilo de 1 a §
dtomos de carbono, haloalquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono,
haloalquinilo de 2 a € Atomos de carbono, halocicloalquilo
de 3 a 6 &4tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio clie 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 4tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, CN, NO;, alcoxicarbonilo de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono,
dialquilamino de 2 a B8 &Atomos de carbono, cicloalquilamino
de 3 a 6 4tomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 Atomos
de carbono, alcoxicarbonilo de 2 a & &tomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a €6 &tomos de carbono, o
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono; o

(R°}2, cuando se une a Stomos de carbono adyacentes
se pueden tomar juntos como -OCF;0- -CFiCFa0-, o OCF;CF30-;

cada R° es independientemente H, haléSgeno, alquilo

de 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 &Atomos de
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carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de carbono, cicloalquilo
de 3 a 6 dtomos de carbono, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono © alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; ©

cada R° es independientemente un fenilo, bencilo,
fenoxi, o un anillo hetercaromdtico de 5 6 6 miembros, o un
sistema de anillo heterobiciclico fusionado de 8, 9 6 1.0
miembros aromdtico, cada anillo opcionalmente estd
suetituido con uno a tres sustituyentes que se seleccionan
independientemente del grupo que consiste de alquilo de 1 a
4 Atomos de carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alquinilo de 2 a 4 &tomos de carbono, cicloalqullo de 3 a 6
dtomos de carbono, halocalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 &tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomoa de
carbono, halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1l a 4 &tomes de carbono, alquilsulfinileo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamine de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 Adtomoa de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalgquilamino de 3 a €6 &tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,

dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o

(189
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trialquileililo de 3 a 6 Atomos de carbono;

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 6
dtomos de carbono, alquenilo de 2 a 6 Atomos de carbono,
alquinilo de 2 a 6 dtomws de carbono, cicloalquilo de 3 a 6
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 6 4tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 6 &tomos de carbono, halocicloalguilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halSgeno, CN, COzH, CONH,, NOz, hidroxi, alcoxi de 1
a 4 &tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 @&tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 atomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 dtomos de carbono, hﬁloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalquilasulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilamino
de 1 a 4 €_ltoms de carbono, dialquilamino de 2 a 8 &tomos de
carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 Atomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono, algquilaminocarbonilo de 2 a 6
dtomos de carbono, dialquilaminccarbonilo de 3 a B adtomos de
carbono, trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbqno_,- o

cada R’ es independientemente un fenilo, bencilo,
benzoilo, fenoxi, anillo hetercaromitico de 5 6 € miembroas o
un sistema de anillo heterobiciclico fusionado de 8, 9 6 10
miembros, cada anillo estid opcionalmente sustituido con 1 a

3 sustituyentes que se Beleccionan independientemente del

(5%
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grupc que consiste de alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 dtomos de carbono, haloalquenilo de 2 a
4 &tomos de carbono, haloalgquinilo de 2 a 4 &tomos de
carbono, halocicloalquile de 3 a 6 &tomos de carbono,
halégeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
&tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilaminoc de 1 a 4 Atomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 é&tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a é &tomoa de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 atomos de carbono,
alquilaminocarbonilo de 2 a €6 4tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono;

con la condicién de que

(1) por lo menos un R* y por lo menos un R’ pea
diferente de H;

(1i) g es diferente de 1,2,3-tiadiazol
opcionalmente sustituido;

(1ii) cuando J es una piridina opclionalmente

sustituida y R? es H, R® es diferente de H o CH,;

=1
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(iv) cuande J eas una piridina opcionalmente

sustituida, entonces R’ no puede ser CONHj3,
alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbon o
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono;

(v) cuando J es un pirazol, tetrazol o
pirimidina, opcionalmente sustituido, entonces R? ¢ R’ no
pueden ser ambos hidrégeno.

23. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 22, caracterizado porque J es un grupo

fenilo, sustituido con 1 a 2 de R® y opcionalmente

sustituido con 1.a 3 de RS.

24, E1 | compuesto de conformidad con la
reivindicacién 23 caracterizado porque

A y B son ambos 0O;

nealaa32;

R ea H, alquilo de 1 .a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbeno,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono, alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R* es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbomo,
alquenilo de 2 a 4 &4tomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &4tomos de carb no alcoxicarbonilo

de 2 a 6 4t mos de carbono;
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R® es alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono, alquenilo
de 2 a 6 Atomoes de carbono, alquinilo de 2 a 6 &tomos de
carbono, cicloalguilo de 3 a 6 &tomos de carbono, cada uno
opcionalmente sustituido con uno o mfis sustituyentes gue se
seleccionan del grupo que consiste de halfgeno, CN, alcoxi
de 1 a 2 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 2 &tomos de
carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &tomos de carbono,
alquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

uno de los grupos R* estd unido al anillo fenilo en
la posicién 2 o en la posicién 5 y R* es alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halS6geno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
halocalcoxi de 1 a 4 &dtomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomoe de carbono,
haloalquiltio de 1 a 4 dtomos de carbono,
haloalquilgulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono;

cada R* es independientemente haloalquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, CN, NOz:, haloalcoxi de 1 a 4 Atomos de
carbono, alquiltio de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo
de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquiltio de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono,

haloalquileulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono o

{13
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alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; ©

(R®)2 cuando estd unido a &tomos de carbono
adyacentes se pueden tomar juntos como -QCF;0-, -CF,CF20- ©
-OCF,CF0-; y

cada R° es independientemente H, halégeno, alquilo
de 1 a 4 atomos de carbono, alcoxi de 1 a 2 &tomos de
carbono o alcoxicarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono; o

cada R® es independientemente un fenilo o un anillo
hetercaromitico de 5 o 6 miembros, cada anille esté
opcionalmente pustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 stomos de carbono, alquinilo de
2 a 4 dtomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, halcalquilo de 1 a 4 4dtomos de carbono,
haloalquenilo de 2 a 4 &tomos de carbono, haloalquinilo de 2
a 4 Stomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 Atomos de
carbono, halégeno, CN, NO,, alcoxi de 1 a 4 &tomos de
carbono, halocalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de
1 a ¢4 &tomoe de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomoe de carbono,
alquilamino de 1 a 4 dtomos de carbono, dialquiilamino de 2 a
8 &tomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &tomos de
carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 é&tomos de
carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 4&tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,

alquilaminocarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono,

l{qy
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dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o

trialquileililo de 3 a 6 &tomos de carbono.

25. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 24 . caracterizado porque

R! y R? son ambos H;

R® es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono
opcionalmente sustituido con haldgenoc, CN, OCH,, S(0)CHy;

cada R' es independientemente H, CH;, CF;, OCFs,
OCHF2, 8(0)CF,, 8(0)CHF;, CN o halégeno;

cada R*® es independientemente CF;, OCF;, OCHF,,
S(O)pCFs,  B(O) CHF;, OCH,CFs, OCF.CHFa, S(O),CH:.CFa ©
8 (0) ;CF,CHF, ;

cada RS es independientemente H, halSgeno o

metilo; o fenilo, pirazol, imidazol, triazol, piridina o

{195

pirimidina, cada anillo estf opcionalmente suatituido con

alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halocalgquilo de 1 a 4
4tomos de carbono, halSgeno o CN; y

pes 0, 162.
26. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 25, caracterizado porque R? es i-'prop:i.lo o t-

butilo.

27. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 26, caracterizado porque J es un anillo

heteroaromtico de 5 6 6 miembros opci nalmente sustituido

con 1 a 4 de R.
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28. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 27, caracterizado porque:

J es un anillo heteroaromidtico de 5 & 6 miembros
que Be Belecciona del grupo que consiste de J-1, J-2, J-3,

J-4 y J-5, cada J estd opcionalmente sustituida con 1 a 3 de

RT

Qes O, 8 0o NR'; y

W, X, Y v 2 son independientemente N o CR’, con la
condicién de que en J-4 y J-5, por lo menos uno de W, X, Y
O 2 es N.

29. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 27 o 1la reivindicacién 28, caracterizado
porque

Ay B sgon O;

1%
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nelaa2;

R' es H, o alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilc de 2 a 4 Atomos de carbono, alquinilo de 2 a 4
dtomos de carbono, alquilcarbonilo de 2 a 6 -adtomoe de
carbono, alcoxicarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono;

R® es H, alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 4 &tomoa de carbono, alquiniloc de 2 a 4
Stomos de carbono, cicloalquilo de 3 a € &tomes de carbono,
alquilcarbonilo de 2 a 6 &tomos de carbono o alcoxicarbonilo
de 2 a 6 &tomos de carbono;

R’ es H; o alquilo de 1 a 6 &tomos de carbono,
alquenilo de 2 a 6 &tomos de carbono, algquinilo de 2 a 6
&tomos de carbono, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de carbono,
cada uno opcionalmente sgustituido con uno o més
sustituyentes que se selecciocnan del grupo que consiste de

halSgeno, CN, alcoxi de 1 a 2 #&tomos de carbono, alquiltio

de 1 a 2 Stomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 2 &Stomos

de carbono, y alquilsulfonilo de 1 a 2 &tomos de carbono;

uno de los grupos R' estd unido al anillo fenilo en
la posicién 2, y R* es alquilo de 1 a 4 Stomos de carbono,
haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, halégen'o, CN, NO,,
alcoxi de 1 a 4 &4tomos de carbono, haloalcoxi de 1 a 4
&tomos de carbono, alquiltico de 1 a 4 &tomos de carbono,
alguilsulfinilo de 1 a 4 Stomos de carbono, alquilsulfonilo

de 1 a 4 &tomos de carbono, halocalquilti de 1 a 4 &tomos de
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carbono, haloalquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de carbono o
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono; y

cada R’ es independientemente H, alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbeono,
halégeno, CN, NO;, haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquiltio de 1 a 4 Atomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a
4 &tomos de carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, haloalquiltio de 1 a 4 4tomos de carbono,
haloalquilsulfinilo de 1 a 4 @&tomos de carbono,
haloalquilsulfonilo de 1 a 4 4&tomws de carbono o
alcoxicarbonilo de 2 a 4 dtomos de carbono; o un fenilo, o
un anillo heteroaromitico de 5 o 6 mlembros, cada anillo
estd opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 dtomos de
carbono, alquenilo de 2 a 4 &tomoe de carbone, alquinilo de
2 a 4 atomos de carbone, cicloalquilo de 3 a 6 &tomos de
carbono, haloalgquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,

haloalquenilo de 2 a 4 Atomos de carbono, halcalquinilo de 2

llqg

a 4 4tomos de carbono, halocicloalquilo de 3 a 6 &tomos de .

carbono, halfgeno, CN, NO;, alcoxi de 1 a 4 Atomos de
carbono, haloalcoxi de 1 a 4 &:omos de carbono, alquiltio de
1 a 4 &tomos de carbono, alquilsulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, alquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
alquilamino de 1 a 4 &tomos de carbono, dialquilamino de 2 a
8 &atomos de carbono, cicloalquilamino de 3 a 6 &4tomos de

carbono, (alquil)cicloalquilamino de 3 a 6 é&tomos de
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carbono, alquilcarbonilo de 2 a 4 &tomos de carbono,
alcoxicarbonilo de 2 a 6 dtomos de carbono,
alquilaminocarbonile de 2 a 6 4&tomos de carbono,
dialquilaminocarbonilo de 3 a 8 &tomos de carbono o
trialquilsililo de 3 a 6 &tomos de carbono.

30. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 29, caracterizado porque J se selecciona del
grupo que coneiste de piridina, pirimidina, pirazol,
imidazol, triazol, tiofeno, tiazol y oxazol, £furano,
isotiazol e isoxazol, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a3 deR.

31. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 30, caracterizado porque:

J s8e selecciona del grupo gque consiste de
piridina, pirimidina, pirazol, tiofeno y tiazol, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R’;

R! y R? son ambos H;

R} es alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono
opcicnalmente sustituldo con halégeno, CN, OCH,, S(0)pCHa;

cada R'* es independientemente H, CH,;, CF;, OCFi,
OCHF;, 8(0) CFi, S(0) CHF;, CN o halégeno;

cada R’ es independientemente H, halégeno, CHs,
CFy, OCHF2, S(0O)CF;, 8{0) CHF;, OCH;CFy;, OCF;CHF;, 8(0),CHyCF;,
8 (0) pCPaCHF;; © fenilo, pirazol, imidazol, triazol, pi?:'idina

o pirimidina, cada anill estd opcionalmente sustituido con



10

15

20

25

- 388 - 1200

alquilo de 1 a 4 &tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4
dtomoa de carbono, alcoxl de 1 a 4 &tomos de carbono,
haloalcoxi de 1 a 4 &tomos de carbono, alquiltio de 1 a 4
dtomos de carbono, alquilspulfinilo de 1 a 4 &tomos de
carbono, algquilsulfonilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
halégeno o CN; y

pes 0, 10 2,

32. El compuesto de conformidad con la
reivindiéacién 31, caracterizado porque J es piridina
opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

33. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 32, caracterizado porque uno de R’ es un
fenilo opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos
de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, halSgeno
o CN.

34. El1 compuesto de conformidad con la
reivindicacién 32, caracterizado porque uno de R’ es un
pirazol, imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada
anillo estd opcionalmente sustituldo con alquilo de 1 a 4
&tomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono,
halégeno o CN.

35. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 31, caracterizado porque J es una pirimidina

opcionalmente sustituida con 1 a 3 de R’.

36. El compuesto de conformidad con la
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reivindicacién 35, caracterizado porgque uno de R’ es un
fenilo opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 &tomos
de carbono, haleocalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, halégeno
o CN.

37. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 35, caracterizado porque uno de R’ es un
pirazel, imidazol, triazol, piridina, o pirimidina, cada
anillo esti opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4
Atomos de carbono, haloalquilo de 1 a 4 &tomos de carbono,
hal6geno o CN.

38. El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 32, caracterizado porque J es un pirazol
opcionalmente sustituido con 1 a 3 de R’.

33, El compuesto de conformidad con la
reivindicacién 38, caracterizado porque uno de R’ es un
fenilo opcionalmente sustituido con alquilo de 1 a 4 dtomos
de carbono, halcalquilo de 1 a 4 Atomos de carbono, halégeno
o CN.

40. El compueato de conformidad con la
reivindicacién 38, caracterizado porque uno de R’ es un
pirazol, imidazol, triazol, piridina o pirimidina, cada
anillo est& opcionalmente suptuido con alquilo de 1 a 4
dtomos de carbono, halocalquile de 1 a 4 &tomos de carbono.,

halégenc o CN.

41. El compuesto de ¢ nformidad con la
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reivindicacién 38, caracterizado porque R’ es una piridina
cpcionalmente sustituida con alquilo de i a 4 Aatomos de
carbono, haloalquilo de 1 a 4 Atomos de carbeno, haldgeno o
CN. |
42, El compuesto de conformidad con la-
reivindicacién 22, caracterizado porque se selecciona del
grupo que consiste de:
3-metil-N-(1-metiletil)-2-[[4- (trifluorometil)-
benzoil] amino] -benzamida,
2-metil-N-[2-metil-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenill] -4~ {triflucrometil)benzamida,
2-met1l-N-[2-metil-6-[[{1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -6- (trifluorometil) -3-piridincarboxamida,
1-etil-N-[2-metil-6-[{(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil] -3- (trifluorometil) -1H-pirazol-5~-carboxamida,
1-(2-fluorofenil) -N-[2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino) carbonil] fenil] -3- (triflucrometil) -1H-
pirazol-5-carboxamida, |
1-(3-cloro-2-piridinil)-N-[2-metil-6-[[(1-
metiletil)amino]carbonil} fenil]3-(trifluorometil) -1H-
pirazol-5-carboxamida,
N-[2-cloro-6-[[(1-metiletil)amino] carbonil] fenil] -
1-(3-cloro-2-piridinil)-3- (trifluorometil) -1H-pirazol-5-
carboxamida,

3-bromo-1-(2-¢l rofenil)-N-[2-metil-6-[{(1-



10

- 391 - |203

metiletil)amino] carbonil] fenil] -1H-pirazol-5-carboxamida, y
3-bromo-N- [2-cloro-6-[[(1-metiletil)amino] -
carbonil] fenil) -1~ (2-clorofenil) -1H-pirazol-5-carboxamida.
43. Una composgicién que mata artrbSpodos,
caracterizada porque comprende una cantidad eficaz que mata
artrépodos de un compuesto de férmula 1, de conformidad con
la reivindicacién 1 y por lo menos un componente adicional
que se Bselecciona del grupo que consiste de tensioactivos,

diluyentes a&lidos y diluyentes liguidos.
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RESUMEN DE LA INVERCION

Esta invencién proporciona compuestos de férmula
(1), sus N-6xidos y sales agricolamente adecuadas, en donde
A, B, J, R, R}, R* y R* y n son como se definen en la
descripcién. También se presentan métodos para exterminar
artrépodos, que comprende poner en contacto a los artrépodos
© su ambiente con una cantidad eficaz que mata artrépodos,

de un compuesto de f6rmula (1) y composiciones que contienen

los compuestos de fé6rmula (1).
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Radicacién No 03-083309
Concepto Técnico No 181
Clasificacién Internacional de Patentes: C07C 235/00

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Declsién 486 se

determind que esta solicitud de Patente de Invencién:

SI{X] NO[ ]Contiene un resumen de la invencidn {(Art.26-e).
SI[X] NO[ ]Contiene el titulo 0 nombre de la invenclén (Art.27-d).
SI[X] NO[ ]Contiene la descripcidn de la invencién {Art.26-b).

SI[X] NO[ ]JNO ES APLICABLE [ ] Contiene los dibujos necesarios para
comprender la invencién (Art.26-d)

SI[X] NO[ ]Contiene una o mas reivindicaclones. (Art.26-c).

SI[ 1] NO[ INO ES APLICABLE [ X ] Han sido desamollados los
productos y/o procedimlientos a partir de recursos genéticos
o de sus productos derivados de los que cuglqulera de los
Pafses Miembros es pals de origen. (Art. 26- h).

SI[ ] NO[ INO ES APLICABLE [ X ]Los productos y/o procedimientos
han sido obtenidos © desarrollados a partir de los
conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,
afro americanas, o locales de los palses miembros, de
acuerdo a lo establecido en la Declsibn 391 y sus
modificaclones y reglamentaciones vigentes.(Art.26-).

SI[ ] NO[X ]La invencién se refiere a un producto relativo a un material
biolégico. (Art.26-J).

SI[X] NO[ I1NO ES APLICABLE [ ]La prioridad coincide con la materia
relvindicada.

SI[X]NO[ ] CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS
OBSERVACIONES YOTROS: SI[ X ] NO [ ] ver hoja(s) anexa(s)

eNUEVO CAPITULO DESCRIPTIVO CORRECCIONES TEXTO SOLICITUD,

FOLIOS: 731-1121

EXAMINADOR TECNICO
202054

Bogota D. C.. Febrero 05 de 2004
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Doctor:
RICARDO METKE MENDEZ

Apoderado
E.l. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY

REFERENCIA: Radicacién No. 02-083309
Solicitud intemacional PCT/US01/08338
Fecha Inicio fase nacional 22/10/2002

Trémlte o011
Evento 379
Actuacion 416
Oficio No. 177
Folios 001

Tenlendo en cuenta que la solicltud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencla, redne los requisitos de forma establecidos en la Declsion 486 de la
Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacién en Materia de Patentes (PCT), el
Reglamento y la Circular tnica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se envia el extracto

de la solictud a la Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de
Propledad Industrial.

Cimplase mﬁ mm

Dado en Bogota DC,

ALIX CARM CESPEDES DE VERGEL
JefedelaD de Nuevas Creaciones



