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Capitulo . [ ] Capitulol.
Nombre: BAYER CROPSCIENCE AG
SOLICITANTE IDENTIFICACION
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Industria y Comercio TARJETA ARCHIVO PROPIETARIOS
SUPERINTENDENCIA PATENTE DE INVENCION PCT_X MODELO DE UTILIDAD ____ DISENO INDUSTRIAL
(21) N° de soiicitud: (22) Fecha de solicitud:

{51} Clasificacion internacional :
{71)Solicitante(s} BAYER CROPSCIENCE AG

(72} Inventor {es): BEIER, Christian; BENTING, Jirgen; CHRISTIAN, Isabeite; COQUERON, Pierre-Yves; DAHMEN, Peter; DUNKEL, Raif; GREUL, Jorg;
GROSJEAN-COURNOYER, Marie-Claire; HADANO, Hiroyuki; RINOLF!, Philippe; VOERSTE, Amd; VORS, Jean-Pierre; WACHENDORFF-NEUMANN, Ulrike.

(74) Apoderado; ALVARO CORREA ORDONEZ

{30} Priondad (31) No. Prioridad 32) Fecha (33} Pais
08356139.9 13/11/2008 EP
{85} Fecha inicio fase nacional: 13/06/2011 (87} Publicacion internacional
(86) Datos relativos a la presentacitn de la solicitud PCT Fecha: 20/05/2010
Fecha de presentacion de la solicitud: 1211142009 N° publicacion: WO/2010/055077

No. de solicitud PCT/EP2009/065018
{(54) Titulo: Derivados de (piridil}-azinilamina sustituide como agentes protectores de plantas
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IS SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
b ) DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Industria y Comercio TARJETA ARCHIVO TEMATICO
SUPERINTENDENCIA PATENTE DE INVENCION PCT X MODELC DE UTILIDAD DISENO INDUSTRIAL ___ *

{21) N° de solicitud: (22) Fecha de solicitud:
{51) Clasificacién Internacional : R?
{71)Solicitante(s} BAYER CROPSCIENCE AG ¢ /‘\

RN, A
(72) Inventor{es) BEIER, Christian; BENTING, Jirgen; CHRISTIAN, Isabelie; COQUERON, Pierre-Yves; DAHMEN, Peter, A] N W
DUNKEL, Ralf;, GREUL, Jirg; GROSJEAN-COURNOYER, Marie-Claire; HADANG, Hiroyuki; RINOLF), Phifippe; VOERSTE, ; //l\
Amd; VORS, Jean-Pierre; WACHENDORFF-NEUMANN, Ulrike. L N N 3
(74) Apoderado: ALVARO CORREA ORDONEZ /L & Q),
(30} Prioridad (31) No. Prioridad 32) Fecha (33) Pals L2 Y

08356139.9 13/11/2008 EP \
Qz
(85) Fecha limite inicio fase nacional: 13/06/2011 (87) Publicacion internacional:
(86} Datos relativos a la presentacién de la solic. PCT Fecha: 20/05/2010 )
Fecha de prasentacion de la solicilud: 12/11/2009 No. Publicacion : WoO/2010/055077
No. de solicitud PCT/EP2008/065018
(54) Titulo: Derivados de (piridil)-azinilamina sustituido como agentes protectores de plantas
{57) Resumen:
La presente invencion se refiere a derivados de fenil-pirimidinil-amino de formula {1) en a que Q' y p, R2a Re, LY, y, L2y Q2 representan varios
sustituyentes, a su procedimiento de preparacitn, a la preparacidn de compuestos intermedios, a su uso como agentes fungicidas aclivos, en
pagicular en forma de composiciones fungicidas, y a los métodos para reprimir los hongos fitopatdgenos, en particular de plantas, usando estos ]
.'aﬂestos 0 composiciones.
CONTINUA AL RESPALDO ...
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B DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

Industria y Comercio EXTRACTO PARA PUBLICACION
SUPERINTENDENCIA SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

{21} N°® de solicitud: (51} Int CL:

22) Fecha de soficitud: (71)Solicitante(s) BAYER CROPSCIENCE AG

(30} Prioridad  (31) No. Prigridad 32) Fecha (33) Pais
08356139.9 13/11/2008 EP

(72) Invenlor{es) BEIER, Christian; BENTING, Jiirgen; CHRISTIAN, Isabelle;
COQUERCN, Pierme-Yves; DAHMEN, Peter; DUNKEL,
Ralf, GREUL, Jorg; GROSJEAN-COURNOYER, Marie-
Claire; HADANO, Hiroyuki; RINOLF, Philippe; VOERSTE,
Amd; VORS, Jean-Pieme; WACHENDORFF-NELMANN,
Ulrike.

(74) Apoderado:  Alvaro Correa Ordoitez

{54} Titulo:  Derivados de (piridil)-azinilamina sustituido como agentes protectores de plantas

. Reivindicacion(es):

1. Un derivado de piridil-azinilamino sustituido de férmula (1)
Rh
RS, Ay ’
PR W
1/‘\ "/’J\
L N° N T
Fl?ﬂ (Q }p
L’\ Y
Qi‘
d
En los que
. » W representa fenilo con un heterociclo aromatice o no aromético, saturado o insaturado, de 4,5,6,6 7

miembros, que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o diferentes.

o Arepresenta un atomo de carbono o un atomo de nitrdgeno con la condicion de que si A representa un
atomo de carbono entonces W representa un heterociclo aromélico o no aromaético, saturado o
insafurado, de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o
diferentes.

s Q! representa independientemente un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo
ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafluoro-A8-sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo
carbamato, un grupo (hidroxiimino)-alquilo{C+-Cs), un alquilo C+-Cs, un tri{alquil C1-Cs)silil-alquilo(C+-Cs),
cicloalquilo Cs-Cs, tri{alquil C+-Cg)silil-cicloalquilo{C1-Cs), un halogenoalquilo C1-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un halogenocicloalquilo C1-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquenilo C2-Ce, un alquinilo C2-Cs, un alqueniloxi C2-Cs, un alquiniloxi C2-Cs, un alquiniloxi C2-Cs, un
alquilamino C1-Csg, un di-{alquil C4-Cg)amino, un alcoxi C1-Cs, un halogenoalcoxi C+-Cg que tiene de 1 a
5 atomos de haldgeno, un alquilsulfanilo C+-Cs, un halogenoalquilsulfanilo C+-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un algueniloxi C2-Cs, un halogenoalqueniloxi C2-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, un alquiniloxi C3-Cs, una halogenoalquiniloxi C3-Cs que tiene de 1 a 5 atomos ...
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NOTIFICATION OF THE RECORDING
OF A CHANGE

(PCT Rule 92his.1 and
Administrative Instructions, Section 422)

PCT/EP2009/065018

From the INTERNATIONAL BUREAU

Date of mailing (day/month/vear)
02 June 2010 (02.06.2010)

To:

GUITTON, Carole

Bayer CropScience SA
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SUBSTITUTED (PYRIDYL)-AZINYLAMINE DERIVATIVES AS FUNGICIDES

DESCRIPTION

The present invention relates to substituted (pyridyl)-azinylamino derivatives, their process of
preparation, preparation intermediate compounds, their use as fungicide active agents,
particularly in the form of fungicide compositions, and methods for the control of
phytopathogenic fungi, notably of plants, using these compounds or compositions.

WO 2007/003525 discloses N-Phenyl-triazinylamine derivatives useful as inhibitors of enzymes
treating disease or disease symptoms. However, this reference does not relate to fungicidal
applications of such derivatives. Additionally, WO 2005/019211 and WO 2005/033095 disclose
a method of protecting plants against attack by phytopathogenic organisms using
aminopyridinyl substituted N-Phenyl-triazinylamine derivatives. However, the said chemical
structure of these compounds of the prior art is different from the compounds of the present

invention.

It is always of high-interest in agriculture to use novel pesticide compounds in order to avoid or
to control the development of resistant strains to the active ingredients. It is also of high-interest
to use novel compounds being more active than those already known, with the aim of
decreasing the amounts of active compound to be used, whilst at the same time maintaining
effectiveness at least equivalent to the already known compounds. We have now found a new
family of compounds which possess the above mentioned effects or advantages.

Accordingly, the present invention provides N-substituted (pyridyl)-azinyl-amino derivatives of

formula (1)

Rb

pedC
I
1 N’A\h"l

z/ly @,
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Wherein

W represents phenyl or a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6-
or 7-membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same
or different

A represents a carbon atom or a nitrogen atom provided that if A represents a carbon
atom then W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6-
or 7-membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same
or different

Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sufanyl group, a pentafluoro-l"-sutfanyl group, a formyl group,
a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino)}C,-Ce-alkyl group, a C;-Cg-alkyl, a tri{C;-
Cs-alkyl)silyl-C,-Cs-alkyl, C4-Cg-cycloalkyl, tri(C4-Cg-alkyl)silyl-C,-Cs-cycloalkyl, a C;-Cq-
halogenoatkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5
halogen atoms, a C,-Cs-alkenyl, a C>-Cg-alkynyl, a C,-Cs-alkenyloxy, a C»-Cs-alkynyloxy,
a C,-Cg-alkylamino, a di-C-Cg-alkylamino, a C,-Cs-alkoxy, a C;-Cg-halogenoalkoxy
having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkylsulfanyl, a C;-Cs-halogenoalkylsulfanyl
having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a C»Cs-halogenocalkenyloxy having 1
to 5 halogen atoms, a C;-Cs-alkynyloxy, a C;-Cs-halogenoalkynyloxy having 1 to 5
halogen atoms, a Cs-Cg-atkylcarbonyl, a Cy-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5
halogen atoms, a C;-Cg-alkylcarbamoyl, a di-C,-Cg-alkylcarbamoyl, a N-C.-Cs-
alkyloxycarbamoyl, a Cy-Cg-alkoxycarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a
C+-Cg-alkoxycarbonyl, a Cy-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylcarbonyloxy, a C,-Ce-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
a C4-Cg-alkylcarbonylamino, a C,-Cs-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen
atoms, a C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cg-altkylaminocarbonyloxy, a Cy-Ce-
alkyloxycarbonyloxy, a Cy-Cg-alkylsulphenyl, a Cy-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1
to 5 halogen atoms, a C4-Cg-alkylsulphinyl, a C;-Cs-halogenoalkylsulphinyl having 1to 5
halegen atoms, a C,-Cg-alkylsulphonyl, a C,-Cs-halogencalkylsulphonyl having 1 to 5
halogen atoms, a C,-Cg-alkylaminosulfamoyt, a di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C4-Ce-
alkoxyimino)}-C,-Cg-alkyl, a {C+-Ce-alkenyloxyimino}-C4-Ce-alkyl, a (C1-Cg-
alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a 2-oxopyrrolidin-1-yl, {benzyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, C,-
Cg-alkoxyalkyl, C,-Ce-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy,
benzylsulfanyl, benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino ; it being

0
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possible for each of these groups or substituents to be substituted when chemically
possible;

prepresents 0,1,2, 3,4 or 5,

R® represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C,-Ce-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C4-Cs-alkylcarbonyl, a C4-Cz-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylsulphanyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-
Cs-alkyl, a C,-Cs-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cs-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl, a C,-Cg-alkynyl, a
C,-Cg-alkoxyalkyl, or a C;-Cs-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Ce-alkoxyalkylcarbonyl, a C;-Cg-halogenoalkoxyalkycarbony! having 1 to 5 halogen
atoms, a Cy-Ce-alkylthioalkylcarbony!, a C,-Cg-halogenoalkylthioalkylcarbonyl having 1
to 5 halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R® and R® independently represent a hydrogen atom, a halegen atom, a cyano, a Cy-Cg-
alkyl, a C,-Cg-cycloalkyl, a C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, or a C;-
Cs-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of thess
groups or substituents lo be substituted when chemically possible;

L' represents a substituted or non substituted pyridy! moiety;

Y represents O, S, NR?, CR°R';

L represents a direct bond, O, S, NR?, CR'R';

Q° represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate
group, (hydroxyimino)-C4-Ce-alkyl group, C,-Cs-alkyl, tri(C,-Cs-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C;-
Cg-cycloalkyl, tri{C4-Cga-alkyl)silyl-Cy-Ce-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, C;-Cg-halcgenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl,
Co-Ce-alkynyl,  C;-Cg-alkylamino,  di-Ci-Cg-alkylamino,  C,-Cg-alkoxy,  C4-Cg-
halogenoalkoxy having 1 to 5§ halogen atoms, C;-Cs-alkenyloxy, C-Ce-alkynyloxy, C,-
Cg-alkylsulfanyl, C,-Cs-halogencalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Ce-
alkenyloxy, C,-Cg-halogencalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkynyloxy,
Ci-Cg-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgalkylcarbonyl, C4-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C.-Cg-alkylcarbamoyl, di-C4-Cg-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C.-Cs-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-C;-
Cs-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogencalkoxycarbonyl having 1 to

I



10

15

35

WO 2010/055077 PCT/EP2009/065018

5 halogen atoms, Cy-Cg-alkylcarbonyloxy, C,-Ce-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to
5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cs-halogenoalkyicarbonylamino having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy,
C-Cgalkyloxycarbonyloxy, C,-Cs-alkylsulphenyl, C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having
1 to 5 halogen atoms, C4-Cg-alkylsulphinyl, C,-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5
halogen atoms, C;-Cs-alkylsulphonyl, C;-Ce-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5
halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoy!, di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyt, (C-Ce-
alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C,-Cg-atkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkynyloxyimino)-
C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C;-Cs-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-
Ce-halogenoalkyl having 1 to § halogen atoms, {2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-
oxoazepan-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-
C1-Cg-alkyl, Ci-Cg-alkoxyalkyl, Ci-Cs-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
benzyloxy, benzylsulfanyl, benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or
a 4-, 5, 6- or 7-membered heterocycle comptising up to 4 heteroatoms selected in the
list consisting of N, O, S, or a (4-, 5, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl
comprising up to 4 heteroatoms selected in the list of consisting of N, O, S; it being
possible for each of these groups or substituents to be substituted when chemically
passible;

Alternatively, L* and QF can form together a substituted or non-substituted 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting
of N,O, S ;

R%, R® R, R R"and R independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl
group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino}-C,-Ce-alkyl group, C-
Cg-alkyl, tri{C-Cg-alkylsilyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cz-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, tri(C-Cg-
alkyl)silyl-C,-Cs-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C;-Cg-alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C;-Cs-
alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C,-Cg-alkoxy, C4-Cg-halogenocalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C,-Cg-alkenyloxy, C;-Cs-alkynyloxy, C,-Cg-alkylsulfanyl, C;-Cs-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cs
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkynyloxy, C;-Cs-
halogencalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cg-alkylcarbonyl, Cy-Co-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to § halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbamoyl, di-C4-Cy
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alkylcarbamoyl, N-C;-Cg-alkyloxycarbamoyl, C4-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C,-Ce-alkoxycarbamoyl, C.-Cs-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbonyloxy, C;-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino, Ci-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C4-Cs-
alkylaminocarbonyloxy,  Ci-Cg-alkyloxycarbonyloxy, C;-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cs-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphinyl, C;-Cs-
halogencalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to § halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyi, di-
C1-Cg-alkylaminosulfamoy!, (C,-Cs-alkoxyimino}-C,-Ce-alkyl, (C-Ce-alkenyloxyimino)-
C1-Ce-alkyl, (Ci-Ce-alkynyloxyimino)-C4-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cg-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C4-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, {2-oxopiperidin-1-
yl) Ci-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, phenylamino, phenyi hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metallcidic complexes and optically active or

geometric isomers thereof; provided that the following compounds are excluded:

(3-{{4-(2-ethenylpyridin-4-y}}-1,3,5-triazin-2-yllamino} phenyl)methanol;

methyl 4-{4-{(3-{2-[(tert-butoxycarbonyl)aminc]ethoxy}phenyllamineg]-1,3,5-triazin-2-yl)-
pyridine-2-carboxylate;
N-{3-[(4-{2-[(1Z)-3-amino-2-chloroprop-1-en-1-yl]pyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yl)amino]-
benzyl}-N-methylglycine.

In a particular embodiment of the invention, compounds of formula (1) according to the
invention are those wherein A represents a nitrogen atom and W represents phenyl.
A compournd of formula (I) according to the invention is then represented by a

compound of the Formula Il
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wherein

Rb
1
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= @)
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W represents phenyl

Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sulfanyl group, a pentafluoro-A®-sulfanyl group, a formyl group,
a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino}C,-Ce-alkyl group, a C-Cg-alkyl, a tri{Cs-
Cs-alkyl)silyl-Cy-Ce-alkyl, C;-Cg-cycloalkyl, tri(Cy-Cgalkyl)silyl-C:-Cg-cycloalkyl, a C,-
Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-halogenocycloalkyl having 1 to
5 halogen atoms, a Cy-Cg-alkenyl, a C,Cg-alkynyl, & C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Cs-

alkynyloxy, a C;-Cg-alkylamino, a di-C;-Cg-alkylamino, a C,-Cg-alkoxy, a C4-Cs-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkylsulfanyl, a C;-Cg-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a Cx-Cs-

halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkynyloxy, a C3-Cg-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonyl, a C4-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cgs-alkylcarbamoyl, a di-C4-Ceg-
alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C;-Cs-alkoxycarbamoyl, a N-C-Cg-
alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a Cy-Cg-alkoxycarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 to 5  halogen atoms, a Ci-Cgalkylcarbonyloxy, a C-Csg-
halogenocalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonylamino, a
C,-Cg-halogenocalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a C,-Ce-alkyloxycarbonyloxy,
a C4-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cs-alkylsulphinyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Cgalkylsulphonyt, a C4-Cs-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Cg-alkylaminosulfamoyl, a di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C4-Ce-alkoxyimino}-C,-Ce-
alkyl, a (C+-Ce-alkenyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, a (C+-Cs-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, {benzyloxyimino)}-C,-Ce-alkyi, C1-Cgalkoxyalkyl, C1-Ce-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
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benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino ; it being possible for each of
these groups or substituents to be substituted when chemically possible;

prepresents 0,1,2,3, 4 or 5;

R* represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C+-Ce-alkoxycarbonyl, a C4-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylcarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkyicarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cs-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Cs-alkyl, a C-Cg-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-
Cs-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl, a C-Cs-alkynyl, a
C4-Cs-alkoxyalkyl, a C,-Cg-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-
alkoxyalkylcarbonyl, a C,-Cg-halogencalkoxyalkycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms,
a C,-Cg-alkylthicalkylcarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkylthioalkylcarbonyl having 1 to 5
halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R® represents a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C,-Cgalkyl, 8 C-Ce-
cycloalkyl, a C4-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cs-
halogenccycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible;

L' represents a substituted or non substituted pyridyl moiety;

Y represents O, S, NR®, CR°R';

L? represents a direct bond, O, S, NR?, CR"R';

Q° represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfany! group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate
group, (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, Ci-Cg-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl,
C4-Ca-cycloalkyl, tri(C,-Cg-alkylisilyl-C,-Cs-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a Cy-Cs-
alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C;-Cg-alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C,-Cs-alkoxy, C4-Cs-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C.-Cg-alkenyloxy, C.-Cs-alkynyloxy, C;-
Cgalkylsuifanyl, C,-Ce-halogencalkylsuffanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Ce-
alkenyloxy, C;-Cg-halogenocalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkynyloxy,
C;-Cg-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cs-alkylcarbonyl, C:-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbamoyl, di-C;-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C;-Cg-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
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1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyloxy, C4-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C;-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C4-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy, Cy-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cq-
halogenocalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C-Cg-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyl, C4-Cs-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylaminosulfamoyl, di-
Cs-Cg-alkylaminosulfamoyl, {C-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C;-Ce-alkenyloxyimino)-
C1-Ce-alkyl, (Cy-Ce-alkynyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C;-Cg-alky, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C4-Cg-atkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cs-hatogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl} Cy-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) Cs-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, Ci-Ce-atkoxyalkyl, Cy-Cq-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyi,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or a 4-, 5-, 6- or 7-membered
heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S, or
a (4-, 5-, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl comprising up to 4 heteroatoms
selected in the list of consisting of N, O, S; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible

Alternatively, L2 and Q2 can form together a substituted or non-substituted , 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting
ofN,O, S ;

RY R, R, R R"and R' independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formy!
group, a formyioxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C;-
Ce-alkyl, tri(C4-Cg-alkyl)silyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, tri(C:-Ce-
alkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-
halogenccycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl, C,-Cgalkynyl, C4-Cs-
alkylamino, di-C4-Cg-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C,-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C,-Cg-alkenyloxy, C,-Ce-alkynyloxy, GC4-Cs-alkylsulfanyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkenyloxy, C-Cs
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C3-Ce-alkynyloxy, Ca-Cs-
halogenocalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyl, C;-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbamoyl, di-C,-Cs-
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alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C1-Cg-alkoxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyloxy, C;-Cs-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to § halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C,-Cs-
alkylaminacarbonyloxy, Cs-Cs-alkyloxycarbonyloxy, C,-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C;-Cs-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cgs-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
C1-Cg-alkylaminosulfamoyl, (C,-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkenyioxyimino)-
Ci-Ce-alkyl, (C;-Ce-alkynyloxyimino)-C;-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) Cy-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C+-Cg-alky!, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenocalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}C,-Cs-atkyl, phenylaminc, phenyl hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or T-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or

geomaetric isomers thereof

In another particular embodiment of the invention, compounds of formula (1) according to the
invention are those wherein W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic
4-, 5-, 6- or 7-membared heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same
or different.

A compound of formula () according to the invention is then represented by a compound of the

Formula (Il1):

Rb

R\
P
1)\ ‘7'\
L N N 1
I'Qa Q),
LZ\ Y
Q2

()
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wherein

W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same or
different

A represents a carbon atom or a nitrogen atom

Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sulfanyl group, a pentafluoro-A"-sulfanyl group, a formyl group,
a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino}-C,-Ce-alkyl group, a C,-Cg-alkyl, a tri(C;-
Ce-alkyi)silyl-C,-Cg-alkyl, Ci-Cg-cycloalkyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C;-Cg-cycloalkyl, a C;-
Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cs-halogenocycloalkyl having 1 to
5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl, a C,-Cg-alkynyl, a C,-Cg-alkenyloxy, a C-Cg-
alkynyloxy, a C;-Cg-alkylamino, a di-C;-Cg-alkylamino, a C,;-Cgalkoxy, a C,-Cs-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylsulfanyl, a C;-Cs-
halogenoalkyisulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C.-Cg-alkenyloxy, a C,-Cg-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cgalkynyloxy, a Ci-Cs-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonyl, a Cy-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbamoy!, a di-C+-Cs-
alkylcarbamoyl, a N-C;-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C;-Cg-alkoxycarbamoyl, a N-C,-Cg-
alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C;-Cs-halogenoalkoxycarbonyi
having 1 to 5§  halogen atoms, a Cy-Csalkylcarbonyloxy, a C;-Cg
halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Ce-alkylcarbonylamino, a
C+-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
a C4-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylsulphinyl, a C;-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylaminosulfamoyl, a di-C;-Cs-alkylaminosulfamoyl, a (C;-Ce-alkoxyimino}-C-Cg-
alkyl, a (C-Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a (C,-Cg-alkynyloxyiminc)-C,-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, {benzyloxyimino)-C,-Cg-alkyl, C,-Ce-alkoxyalkyl, Cy-Ce-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylaming ; it being possible for each of
these groups or substituents to be substituted when chemically possible;

prepresents 0, 1,2, 3, 4 or 5;

18
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R® represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C4-Ce-alkoxycarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C-Cg-alkylcarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-
Cs-alkylsulphonyl, a C;-Ce-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C4-
Ce-alkyl, a C,-Cgs-cycloalkyl, a C-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Ce-halogenocycioalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkenyl, a C,-Cs-alkynyl, a
Ci-Ce-alkoxyalkyl, a C,-Cg-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Csg-
alkoxyalkylcarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxyalkycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms,
a C.-Cg-alkylthioalkylcarbonyl, a C;-Cs-halogenoalkylthicalkylcarbonyl having 1 to 5
halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R® and R° independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C-Ce-
alkyl, a C-Cg-cycloalkyl, a C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Ce-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible;

L." represents a substituted or non substituted pyridyl moiety;

Y represents O, S, NR?, CR°R';

L2 represents a direct bond, O, S, NR®?, CR'R';

Q° represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfanyt group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate
group, (hydroxyimino)}-C4-Ce-alkyl group, C;-Cg-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl,
C,-Cgcycloalkyl, tri{(C,-Cg-alkyl}silyl-C,-Cs-cycloalkyl, C.-Cs-halogenoalkyt having 1 to
5 halogen atoms, C,-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cs-
alkenyl, C;-Cgalkynyl, C.-Cg-alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C-Cse-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C.-Cg-alkenyloxy, C-Cg-alkynyloxy, Ci-
Cg-alkylsulfanyl, C,-Cg-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, Cy-Cg-
alkenyloxy, C,-Cs-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkynyloxy,
Cs-Cs-halogenoalkynyloxy having 1 to 5§ halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonyl, C;-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-C4-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cs-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C,-Cs-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C4-Cs-alkylcarbonyloxy, Ci-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino, C.-Cs-halogenoalkyicarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C1-Ca-

9
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alkylaminocarbonyloxy, = C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy, —C.-Cg-alkyisulphenyl, Cy-Cg-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphinyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphiny! having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
Cy-Ce-alkylaminosulfamoyl, (C,-Ce-alkoxyimino}-Cy-Ce-alkyl, (C;-Ce-alkenyloxyimino)-
C+-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Cs-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cs-atkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) Cy-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
{2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, C4-Cg-alkoxyalkyl, Cy-Cs-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or a 4-, 5-, 6- or 7-membered
heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, §, or
a (4-, 5, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl comprising up to 4 heteroatoms
selected in the list of consisting of N, O, §; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible;

Alternatively, L2 and Q2 can form together a substituted or non-substituted , 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heterocatoms selected in the list consisting
of N.O,S;

R% R®, R, R%, R"and R' independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
hitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl
group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino}C,-Ce-alkyl group, Cs-
Cg-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C,-Cs-cycloalkyl, tri(Cy-Cg-
alkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Ce-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cs-alkenyl, Cx-Cs-alkynyl, C:-Cs-
alkylamino, di-C-Cg-alkylamino, C;-Cs-alkoxy, C,-Cs-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cgalkynyloxy, C,-Cg-alkylsulfanyl, C-Csg-
halogencalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkenyloxy, C-Cg
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgalkynyloxy, Cs-Cs-
halogencalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyl, C4-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, Cy-Cg-alkylcarbamoyl, di-C4-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C.-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C;-Cg-alkyl-
C,-Ce-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cs-halogenoatkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C,-Cg-halogencalkylcarbonyloxy having
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1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino, C;-Cs-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-Cy-Co-
alkylaminocarbonyloxy,  C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy,  C4-Cg-alkylsulphenyl, C;-Ce-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C;-Cs-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyl, C,-Ce-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,;-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
C1-Ceg-alkylaminosulfamoyl, (C:-Cg-alkoxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (Ci-Ce-alkenyloxyimino)-
Ci-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkynyloxyimino)-Ci-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C4-Ce-alkyl, (2-oxopiperidin-1-y!} C;-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) Cs-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyi having 1 to 5§
halogen atoms, {benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, phenylamino, phenyl hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or

geometric isomers thereof.

In another particular embodiment of the invention, compounds of formula (1) according to the

20  invention are those wherein A represents a nitrogen atom.

A compound of formula (1} according to the invention is then represented by a compound of the

Formula (lll,):
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£
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25 wherein

W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycie comprising up to four heteroatoms which may be the same or
different

Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sulfanyl group, a pentaﬂuoro-la-sulfanyi group, a formyl group,
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a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, a C+-Cg-alkyl, a tri(C,-
Ce-alkyl)silyl-C-Cg-alkyl, C;-Cg-cycloalkyl, tri{C;-Cg-alkyl)silyl-Ci-Ca-cycloatkyl, a C,-
Ce-halogenoalkyl having 1 to § halogen atoms, a C4-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to
5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl, a C,-Cg-atkynyl, a C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Cs-
alkynyloxy, a C;-Cg-alkylamino, a di-C;-Cg-alkylamino, a C;-Cg-alkoxy, a C,-Cg-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkylsulfanyl, a C;-Cg-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5§ halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Cs-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkynyloxy, a Cs-Cs-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a Ci-Cg-alkylcarbonyl, a Cy-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbamoyl, a di-C4-Cg-
alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C,-Cs-alkoxycarbamoyl, a N-C-Cs-
alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C;-Cs-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 1o 5 halogen atoms, a Ci-Cgalkylcarbonyloxy, a C4-Ce-
halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkylcarbonylamino, a
C,-Cg-halogencalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cs
alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a C;-Cg-atkyloxycarbonyloxy,
a C;-Ce-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylsulphinyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylsulphonyl, a Cy-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Ce-alkylaminosulfamoyl, a di-C;-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C;-Ce-alkoxyimino)-C1-Cg-
alkyl, a (C;-Cs-alkenyloxyimino}-Cy-Ce-alkyl, a {C,-Ce-alkynyloxyimino}-C4-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, (benzyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, C+-Ce-alkoxyaltkyl, Ci-Ce-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenyisulfanyl, or phenylamino ; it being possible for each of
these groups or substituents to be substituted when chemically possible;

prepresents 0,1,2,3,40r5;

R* represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C:-Cs-alkoxycarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylcarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C4-
Ce-alkylsulphonyl, a C;-Cg-halogenoalkylsulphony! having 1 to 5 halogen atoms, a C,-
Ce-alkyl, a C,-Cg-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalky! having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cs-halogenacycloalkyl having 1 to 5§ halogen atoms, a C;-Cg-alkenyl, a C,-Cg-alkynyl, a
C,-Cg-alkoxyalkyl, a C,-Cs-halogencalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Ce-
alkoxyalkylcarbonyl, a Cy-Cg-halogenoalkoxyalkycarbonyl having 1 to 5§ halogen atoms,
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a Cs-Cgalkylthicalkylcarbonyl, a C;-Cg-halogenoalkylthioalkylcarbonyl having 1 to 5
halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R® and R°® independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C,-Cg-
alkyl, a C4-Cg-cycloalkyl, a C.-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-
halogenocycloaikyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible;

L' represents a substituted or non substituted pyridyl moiety;

Y represents O, S, NRY, CR°R';

L? represents a direct bond, O, S, NR®, CR"R':

Q° represents a hydrogen atom, a halocgen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a suifanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate
group, (hydroxyimino}-C;-Ce-alkyl group, C,-Cg-alkyl, tri{C,-Ca-alkyl)silyl-C;-Cg-aikyl,
C1-Ce-cycloalkyl, tri(Cs-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, C,:-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a Cp-Ce-
alkenyl, Cy-Ce-alkynyl, Ci-Cg-alkylamino, di-Cy-Cg-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C;-Ca-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, C;-
Ce-alkylsulfanyl, C,-Cs-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-
alkenyloxy, C;-Cg-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Cs;-Cg-alkynyloxy,
C5-Cs-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cg-alkylcarbonyl, C;-Cg-
halegenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbamoyl, di-Cq-Cg-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cs-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C,-Cg-alkoxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C.-Cs-halogenocalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C1-Ce-
alkylaminocarbonyloxy, C,-Cs-alkyloxycarbonyloxy, Ci-Cg-alkylsulpheny!, C;-Cs-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cgalkylsulphinyl, C4-Ce-
halogencalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyl, C4-Cse-
halogenoaikylsulphonyl having 1 to § halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
C+-Cs-alkylaminosulfamoyl, (C,-Ce-alkoxyimino}-Ci-Cealkyl, (Ci-Ces-alkenyloxyimino)-
Cs-Ce-alkyl, (C4-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cg-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C4-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-halogencalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
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(2-oxoazepan-1-yl) C;-Cs-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, {benzyloxyimino)-C,-Ce-alky, C+-Cs-alkoxyalkyl, Cy-Cq-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or a 4-, 5-, 6- or 7-membered
heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, 8, or
a (4-, 3-, 6- or 7-membered heterocyclyly C1-Cé6-alkyl comprising up to 4 heteroatoms
selected in the list of consisting of N, O, S; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible;

Alternatively, L2 and Q2 can form together a substituted or non-substituted , 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting
ofN,0, S ;

R% R®, R R, R"and R' independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl
group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C;-
Cs-alkyl, tri(Cy-Cg-alkyl)siiyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyi-C,-Cg-alkyl, C;-Cg-cycloalkyl, tri{C4-Cg-
atkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, C;-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C4-Cs-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl, Cx-Cg-alkynyl, C4-Cs-
alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C,-Cg-alkoxy, C;-Cs-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C,-Cg-alkenyloxy, C,Cs-alkynyloxy, C;-Cs-alkylsulfanyl, C;-Ce-
halogenoalkylsulfany! having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,Cs
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkynyloxy, Cs-Cs-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonyl, C;-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkyicarbamoyl, di-C;-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C;-Cg-alkyloxycarbamoyl, C;-Cs-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C.-Cy-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyloxy, C:-Cg-halogenocalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cs-halogencalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylaminocarbonyloxy, di-C4+-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy, Ci-Cg-alkylsulphenyl, C,-Ce-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C,-Cg-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cs-
halegenoalkylsulphonyt having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
Ci-Cgalkylaminosulfamoyl, (C,-Cs-alkoxyimino}Cy-Ce-alkyl, (C1-Ce-alkenyloxyimino)-
Ci-Cealkyl, (Cy-Cgalkynyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-
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oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopipetidin-1-
yl) C4-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl} C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C;-Csg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyiminc)-C,-Ce-alkyl, phenylamino, phenyl hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the fist
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or

geometric isomers thereof.

In another particular embodiment of the invention, compounds of formula (lll) according to the

invention are those wherein A represents a carbon atom.

A compound of formula (1) according to the invention is then represented by a compound of the

Formula (liiz)
Rb
c
RSt
L7 NN 1
L
L
(l112)
wherein

W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same or
different

Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sulfanyl group, a pentaﬂuoro-?f—sulfanyi group, a formyl group,
a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino)-C.-Ce-alkyl group, a C,-Cs-alkyl, a tri(C;-
Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, a C,-
Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-halogenocycloalky! having 1 to
5 halogen atoms, a C,;-Cs-alkenyl, a C,-Czalkynyl, a C;-Cgalkenyloxy, a C;-Cs-
akynyloxy, a C;-Cg-alkylamino, a di-C,-Cg-alkylamino, a C,-Cg-alkoxy, a C;-Ce-
halogenoalkoxy having 1 to § halogen atoms, a Ci-Cgalkylsulfanyl, a C;-Cg-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Ce-
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halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a Cs-Cg-alkynyloxy, a Cs;-Ce-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonyl, a C;-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkylcarbamoyl, a di-C1-Cg-
alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C,-Cs-alkoxycarbamoyl, a N-C,-Cs-
alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-alkylcarbonyloxy, a Ci-Cs-
halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkylcarbonylamino, a
Ci-Ce-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cg-
alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cs-alkylaminocarbonyloxy, a Cy-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
a C,-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cg-alkylsulphinyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylsulphonyl, a C4-Cy-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cg-alkylaminosuifamoyl, a di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C,-Ce-alkoxyimino)-C;-Ce-
alkyl, a (Cs-Ce-alkenyloxyimino)-C;-Ce-alkyl, a (C,-Ce-alkynyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, {benzyloxyimino)-C4-Ce-alkyl, C-Cg-alkoxyalkyl, Ci-Ce-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino ; it being possible for each of
these groups or substituents to be substituted when chemically possible;

p represents 0, 1, 2, 3, 4 or 5;

R? represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C,-Cgalkoxycarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C4-Cgalkylcarbonyl, a Ci-Cg-halogencalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Cg-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Ce-alkyl, a C,-Cg-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cs-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-alkenyl, a C-Cg-alkynyl, a
C,-Cs-alkoxyalkyl, a C-Cg-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-
alkoxyalkylcarbonyl, a C,-Cs-halogencalkoxyalkycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms,
a Cr-Cg-alkylthicalkylcarbonyl, a C,-Ce-halogenoalkyithioalkylcarbony! having 1 to §
halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R’ and R® independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C,-Ce-
alkyl, a C4-Cg-cycloalkyl, a C-Cs-halogenoatkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Ce-
halogenacycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible;

L' represents a substituted or non substituted pyridyl moiety;
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Y represents O, S, NR?, CR°R';

L? represents a direct bond, O, S, NR®, CR'R';

Q? represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoy! group, a carbamate
group, (hydroxyimino)-Ci-Cg-alkyl group, Ci-Cg-alkyl, tri{C-Cs-alkyl)sityl-C,-Cg-alkyl,
C+-Cs-cycloalkyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cqa-cycloalkyl, C:-Cs-halogencalkyl having 1 to
5 halogen atoms, C;-Cs-halogenocycloalky! having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cs-
alkenyl, C,-Ce-alkynyl, C;-Cg-alkylamino, di-C;-Cg-alkkylamino, C,-Cg-alkoxy, C;-Cg-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, Ci-
Ce-alkylsulfanyl, C,-Cg-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-
alkenyloxy, C.-Cg-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkynyloxy,
C;-Cg-halogenoalkynyloxy having 1 to 5§ halogen atoms, Ci-Cs-alkylcarbonyl, C-Ce-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cgalkylcarbamoyl, di-C;-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoy!, N-C;-Cg-alkyl-
Ci-Ce-alkoxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbonyloxy, C,-Cg-halogencalkylcarbonyloxy having
1 to § halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cghalogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C4-Ce-alkylaminocarbonyloxy, di-Cq-Ce-
alkylaminocarbonyloxy,  Cy-Cs-alkyloxycarbonyloxy,  Cy-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cs-
halogenocalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C4-Cs-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-atkylsulphonyl, C,-Ce-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
C,-Cg-alkkylaminosulfamoyl, {C.-Cg-alkoxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkenyloxyimino)-
Cy-Cg-alkyl, (C;-Ce-alkynyloxyimina)-C4-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) Cy-Cs-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogencalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
y1) Cy-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-oxoazepan-1-y!} C-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, {benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, C1-Cg-alkoxyalkyl, Ci-Cs-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or a 4-, 5, 6- or 7-membered
heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S, or
a (4-, 5-, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-Cé-alkyl comptising up to 4 hetercatoms
selected in the list of consisting of N, O, S; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible;

(23
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Alternatively, L2 and Q2 can form together a substituted or non-substituted , 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting
ofN,O,S;

R, R% R',R?% R"and R' independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl
group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl| group, a carbamate group, (hydroxyimino}-C;-Cg-alkyl group, C;-
Ce-atkyl, tri(C1-Cg-alkyl)silyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C4-Cg-cycloalkyl, tri{C,-Cg-
alkyl)silyl-C,-Ce-cycloalkyl, C;-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl, C»-Cg-alkynyl, C;-Cg-
alkylamino, di-C,-Cg-atkylamino, C;-Cg-alkoxy, C,-Cs-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C;-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, C;-Cg-alkylsulfanyl, C;-Ca-
halogenoalkylsuifanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkenyloxy, C;-Cs-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cg-alkynyloxy, Cs-Cg-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyl, C;-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbamoyl, di-C;-Cg-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C;-Cs-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
C-Cg-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to & halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C;-Cs-halogenocaikylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino, Ci-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 bhalogen atoms, C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-Cy-Ce-
alkylaminocarbonyloxy, C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy, Ci-Cgalkylsulphenyt, Cy-Cg-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphinyl, Cy-Cg-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halkogen atoms, C;-Cs-alkylaminosulfamoyl, di-
C,-Cgalkylaminosulfamoyl, (C4-Ce-alkoxyimino}-C,-Cg-alkyl, (C,-Cg-alkenyloxyimino)-
Ci-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkynyloxyimino)-C4-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, phenylamino, phenyl hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or T-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents fo be
substituted when chemically possible;

&
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as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or
geometric isomers thereof.

Any of the compounds according to the present invention may exist in one or more opfical or
chiral isomeric form depending on the number of asymmetric centres in the compound. The
invention thus relates equally to all optical isomers and to any racemic or scalemic mixtures
thereof (the term "scalemic” denotes a mixture of enantiomers in different proportions), and to
the mixtures of any potential sterecisomers, in any proportion. Diasterecisomers or optical
isomers can be separated according to any methods known per se by the man ordinary skilled
in the art.

Any of the compounds according to the present invention may also exist in one or more
geometric isomeric form depending on the number of double bond within the compound. The
invention thus equally relates to any geometric isomer and to any possible mixtures thereof, in
any proportion. Geometric isomers can be separated according to any method known per se by
the man ordinary skilled in the art.

Any compound of formulas (1, Il, 111, lll;, 1li,) according to the invention wherein L’Q? represents
a hydroxy group, a sulfanyl group or an amino group can exist in a tautomeric form resulting
from the shift of the proton of said hydroxy group, sulfanyl group or amino group respectively.
Such tautomeric forms are also part of the present invention. Generally, any tautomeric form of
a compound of formufas (1, Il, Ill, 11}y, IHly) according to the invention wherein LQ7 represents a
hydroxy group, a sulfanyl group or an amino group, as well as the tautomeric forms of the
compounds which can optionally be used as intermediates in the preparation processes
according to the invention are also part of the present invention.

Acocording to the invention, the following generic terms are generally used with the following
meanings:

« halogen means fluorine, chlorine, bromine or iodine;

« heteroatorn can be nitrogen, oxygen or suiphur;

s unless indicated otherwise, a group or a substituent that is substituted according to the
invention can be substituted by one or more of the following groups or atoms: a halogen
atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano group, an amino group, a sulfanyl group,
a pentafluoro-A®-sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a formylamino group,
a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, a (hydroxyimino)-
C4-Ce-alkyl group, a C4-Cg-alkyl, a tri{C+-Cs-alkyl)silyl-C,-Cgs-alkyl, Ci-Ce-cycloalkyl,
tri(C4-Ce-alkylisilyl-C4-Cs-cycloalkyl, a C4-Cg-halogenocalkyl having 1 to 5 halogen atoms,

A
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a C4-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkenyl, a Cp-Cq-
alkynyl, a C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Cs-alkynyloxy, a C;-Cg-alkylamino, a di-C,-Cqs-
alkylamino, a C,-Cs-alkoxy, a C,-Ce-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Ce-alkyisulfanyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-
alkenyloxy, a C;-Cg-halogenoalkenyloxy bhaving 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-
alkynyloxy, a C;-Cg-halogencalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-
alkylcarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C1-Cg-
alkylcarbamoyl, a di-Cs-Cg-alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoy!, a C,-Cg-
alkoxycarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyl-C,-Ce-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a
C1-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonyloxy,
a C,Cghalogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C.-Cg-
alkylcarbonylamino, a C4-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms,
a C,-Cg-alkylaminaocarbonyloxy, a di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a C;-Cg-
alkyloxycarbonyloxy, a Cs-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1
to 5 halogen atoms, a C4-Cg-alkylsulphinyl, a C,-Cg-halogenoalkylsuiphiny! having 1 to 5
halogen atoms, a C,-Cg-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkyisulphonyl having 1 to 5
halogen atoms, a C,-Cs-alkylaminosuifamoyl, a di-C;-Ce-alkylaminosulfamoyl, a (C1-Ce-
alkoxyimino}-C,-Ce-alkyl, a  (Cy-Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a (C+-Ce-
alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a 2-oxopyrrolidin-1-yl, (benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, Ci-
Cs-alkoxyalky!, C,-Cs-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy,
benzyisuifanyl, benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino.

Preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein W represents
phenyl.

Other preferred compounds of formula () according to the invention are those wherein W
represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic heterocycle selected in the list

consisting of:
e 0 o
Het-1 3 Heot-2 Het-3

A

Het-5 © Het

» Ny (\_N?/ { e

Het4
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Hok:8 _ et _ Hat-10
s \o = —N
Het-11 Het-12 Het-13
s A

F —_—

Het-14 Het15

Other preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein Q'
represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano group, an amino group, a
sulfanyl group, a pentafluoro-A’-sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, a (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, a C4-Cg-alkyl, a tri(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-
Ce-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl,
a Cy-Cgalkynyl, a C-Cg-alkylamino, a di-C4-Cg-alkylamino, a Ci-Cs-alkoxy, a C;-Cg-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-alkylsuifanyl, a C;-Cs-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcatbonyl, a C;-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Ce-alkoxycarbonyl, a Ci-Cs-
halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonylamino, a Cy-Cg-
halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-alkylaminocarbonyloxy, a
C,-Cealkylsulphenyl, a C,-Cs-halogenocalkyisulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cs-
alkylsulphinyl, a C;-Cg-halogencalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a (C-Ce-
alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, C;-Cg-alkoxyalkyl, C;-Cs-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen
atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be substituted when
chemically possible.

Other preferred compounds of formula {I) according to the invention are those wherein p
represents 0, 1, 2, or 3. More preferably, p represents 0 or 1. Even more preferably p
represents 1.

=
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Other preferred compounds of formula () according to the invention are those wherein R®
represents a hydrogen atom or a substituted or non substituted C;-Cs-cycloalkyl.

Other preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein R® and

5 R°independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C;-Cg-halogenoaikyl
having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-halogenocycloalkyl having 1 to § halogen atoms. More
preferably, R®and R® independently represent a hydrogen atom or a halogen atom.

Other preferred compounds of formula (l) according to the invention are those wherein L' is

10  selected in the list consisting of

(X)n . -
. N azinyl moiety N aziny! moiety
| |
AN~
X,
L L
N\ azinyl moiety N azinyl moiety
| Xt
(X,

wherein
* nrepresents 0, 1,2 0r3;
= X independently represents a C-Cip-alkyl, a C4-Cq-halogenoalkyl, a halogen atom or a

15 cyano.

More preferred compounds of of formula (I} according to the invention are those wherein L'

represents
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(X
azinyl moiety

L1a
wherein
s nrepresents 0,1, 2 or 3;

s X independently represents a C-Cg-alkyl, a Ci-Co-halogenocalkyl, a halogen atom or a
cyano.

Even more preferred compounds of of formula (1) according to the invention are those wherein
L' represents

X azinyl moiety

L1a

Other preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein Q°
represents a hydrogen atom, a halogen atom, a hydroxy group, a cyano group, an amino group,
a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a formylamine group, a carbamoyl group, a
N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino}-C,-Ce-alkyl group, C,-Cg-alkyl,
Cy-Cg-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkenyl, C-Ce-
atkynyl, C,-Cg-alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C,-Cg-alkoxy, C4-Ce-halogenoalkoxy having 1
to 5 halogen atoms, C,-C-alkylsulfanyl, C.-Cs-alkylcarbonyl, C,-Cs-halogenoalkyicarbony!
having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms,
C,-Cs-alkylcarbonylamino, C;-Cs-halogenoalkylcarbonylamine having 1 to 5 halogen atoms,
(C1-Ce-alkoxyimino)-C4-Ce-alkyt, (Ci-Ce-alkenyloxyimino)-Cq-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkynyloxyimino)-
C1-Cealkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, {2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having
1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cs-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, {2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-oxcazepan-1-yl)

3
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Ci-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, C;-Ce-
alkoxyalkyl,  Cs-Cg-halogenoalkoxyaikyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy,
benzylsulfanyl, benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a 4-, 5-, 6 or 7-
membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S,
ora (4-, 5-, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl comprising up to 4 heteroatoms
selected in the list of consisting of N, O, §; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible;

When L? and Q° form together a , 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4
heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S, preferred resulting heterocycles are non-
aromatic. More preferred heterocycles are pyrolidine, piperidine, morpholine.

Other preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein R°to R'
independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a cyano group, a
hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, (hydroxyimino}-C.-Ce-alky! group, C,-Cg-alkyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl, tri(C;-
Csg-alkyl)silyl-C4-Cg-alkyl, C;-Cg-cycloalkyl, C,-Cg-halogenoalky!l having 1 to 5 halogen atoms,
C-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C-Cg-alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C;-Cg-
alkylamino, di-C4-Cs-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C;-Cs-halogenocalkoxy having 1 to 5 halogen
atoms, C;-Cg-alkenyloxy, C,-Cgalkynyloxy, Ci-Cg-alkylsuifanyl, Ci-Cg-halogenoalkylsulfanyl
having 1 to 5 haloegen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyl, C,-Cs-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5
halogen atoms, C;-Cs-alkoxycarbonyl, C,-Cs-halogenoalkoxycarbony! having 1 to 5 halogen
atoms, Cs-Cg-alkylcarbonyloxy, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
C,-Cg-alkylcarbonylamine, C,-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms,
C.-Cy-alkylaminocarbonyloxy,  di-C4-Cg-alkylaminocarbonyioxy,  C4-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
Cy-Cp-alkylsulphenyl, C;-Cg-halogencalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, (C-Ce-
atkoxyimino}-Cy-Ce-alkyl, (Cs-Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyi, (Cy-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Ce-
alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, {2-oxopiperidin-1-yl} C;-Cs-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxcazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxocazepan-1-yl) C4-Cg-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-Cq-Ce-alkyl, phenylamino,
phenyl hetarylamino or a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heterocatoms
selected in the list consisting of N, O, §; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible.

Other more preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein R
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represents H, {methoxycarbonyl)amino, (4-chlorophenyl)amino, [3-chloro-5-
(triflucromethyl)pyridin-2-yllamino, (2-ethoxy-2-oxoethyl)amino, (2,2,2-triflucroethyl)amino, (2-
cyanoethyllamino, methylamino, (2-methylpropanoyljoxy, (3-methylbut-2-enoyljoxy, (3-
methylbutanoyljoxy, butanoyloxy, propanoyloxy, (methoxyacetyl)oxy, acetyloxy, cyclopentyloxy,
dicyclopropylmethoxy, 1-cyclopropylethoxy, but-3-yn-2-yloxy, hex-2-yn-1-yloxy, but-2-yn-1-
yloxy, prop-2-yn-1-yloxy, 2,2,2-trifluoroethoxy, (2,6-dichlorcbenzyl)oxy, (4-chlorobenzyloxy, (4-
methoxybenzyl)oxy, benzyloxy, cyclopropyimethoxy, 2-methylpropoxy, prop-2-en-1-yloxy,
propoxy, 2-{(dimethylamino)ethoxy, ethoxy, methoxy, hydroxyl, phenylamino, or phenyl
hetarylamino.

Other more preferred compounds of formula (1) according to the invention are those wherein R®
represents Hydrogen, prop-2-en-1-yl, hexyl, butyl, propyl, 2-hydroxyethyl, ethyl, methyl.

Other more preferred compounds of formula (1} according to the invention are those wherein Q*
represents (2R}-2-(methoxymethyl)pyrrolidin-1-yl, (25)-1-methoxypropan-2-yl, 1-
(diethylamino)propan-2-yl, 1-{dimethylamino)propan-2-yl, 1,1-dioxidotetrahydrothiophen-3-yl,
1,3-dimethoxypropan-2-yl, 1-cyanobutan-2-yl, 1-cyclopropyl-2-methoxyethyl, 1-ethylpiperidin-3-
yl, 1-methoxybutan-2-yl, 1-methoxypropan-2-yl, 2-(hydroxymethyl)piperidin-1-yl, 2-{morpholin-4-
ylethyl, 2.2 2-trifluorcethyl,  2,3-dimethylpiperidin-1-yl,  2,5-dimethylpyrrolidin-1-yl, 2,6
dimethylmorpholin-4-yl, 2-cyancethyl, 2-ethylpiperidin-1-yl, 2-hydroxy-2-methylpropyl, 2-
hydroxyethyl, 2-methoxyethyl, 2-methylpiperidin-1-yl, 2-methylprop-2-en-1-yl, 2-methylpropyl, 2-
methylpyrrolidin-1-yl, 3-(2-oxoazepan-1-yl)propyl, 3-(2-oxopyrrolidin-1-yl)propyl, 3-
(formylamino)propy!, 3-(hydroxymethyl)piperidin-1-yt, 3,3,3-trifluoropropyl, 3,3-dimethyipiperidin-
1-yl,  3.,5-dimethylpiperidin-1-yl,  3.6-dihydropyridin-1(2H}yl,  3-hydroxypiperidin-1-yl, 3-
hydroxypropyl, 3-hydroxypymolidin-1-yl, 3-methoxybutan-2-yl, 3-methoxypipendin-1-yl, 3-
methoxypropyi, 3-methylbut-2-en-1-yl, 3-methylbutan-2-yl, 3-methylbutyl, 3-methylpiperidin-1-yl,
4-(2-oxopyrrolidin-1-yl)buty!, 4-{trifluoromethyl)piperidin-1-yl, 4-cyanopiperidin-1-yl, 4-
ethoxycyclohexyl, 4-formylpiperazin-1-yl, 4-hydroxypiperidin-1-yl, 4-methoxypiperidin-1-yl, 4-
methylpiperazin-1-yl, 4-methylpiperidin-1-yl, 4-oxoimidazolidin-1-yl, azepan-1-yl, butan-2-yl,
butyl, cyciobutyl, cyclohexyl, cyclopentyl, cyclopropyl, cyclopropylmethyl, ethyl, hydrogen, hexyl,
hydroxy, methoxy, methyl, morpholin-4-yl, oxetan-3-yl, pentan-2-yl, pentan-3-yl, pentyl,
piperidin-1-yl, prop-2-en-1-yl, propan-2-yl, propyl, pyrrolidin-1-yl, tert-butyl, tetrahydrofuran-2-
ylimethyl, thiomorpholin-4-yl.
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The above mentioned preferences with regard to the substituents of the compounds of formula
(1} according to the invention can be combined in various manners, either individually, partially
or entirely. These combinations of preferred features thus provide sub-classes of compounds
according to the invention. Examples of such sub-classes of preferred compounds according to
the invention can combine:

- preferred features of W with preferred features of one or more of Q' and p, R*to R', L',

Y, L*and Q%

- preferred features of Q' and p with preferred features of one or more of W, R*to R, L',
Y, L2 and Q%

- preferred features of R*to R’ with preferred features of one or more of W, Q' and p, L,
Y, L*and Q%
preferred features of L’ with preferred features of one or more of W, Q' and p, R*to R/,
Y, L? and Q%

- preferred features of Y with preferred features of one or more of W, Q' and p, R*to R,
L', L?and Q%

- preferred features of L? with preferred features of one or more of W, Q' and p, R°to R,
L' Y and Q%

- preferred features of Q? with preferred features of one or more of W, Q' and p, R°to R,
L', Yand L?.

In these combinations of preferred features of the substituents of the compounds according to
the invention, the said preferred features can also be selected among the more preferred
features of each of W, Q' and p, R®to R, L', Y, L? and Q* so as to form most preferred
subclasses of compounds according to the invention.

The preferred features of the other substituents of the compounds according to the invention
can also be part of such sub-classes of preferred compounds according to the invention,
notably the groups of substituents W, Q' and p, R*to R', L', ¥, L? and Q°.

The present invention alsc relates to a process for the preparation of compounds of formula (1).
Thus according to a further aspect of the present invention, there is provided a process P1 for
the preparation of a compound of formula (l) as herein-defined, as illustrated by the following

reaction scheme:
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Process P1

wherein
s T represents a leaving group such as a halogen atom, a C,-Cg alkylsulfonate, a C,-Cg
5 haloalkylsulfonate ; a substituted or non-substitued phenylsulfonate and
¢ if Y represents an oxygen atom and L represents CR"R;
e AW Q' p.R,R.RYR" R, L' Qbeing as herein-defined; and that comprises
‘o reacting a compound of formula (V1) with a cyanide reagent such as a metallic
cyanide for example sodium cyanide, potassium cyanide, zinc cyanide; a
10 metalloidic cyanide, an organo-metallic cyanide for example di-C,-Ce-
alkylaluminum cyanide notably di-ethylaluminum cyanide; an organo-metalloidic
. cyanide for example tri-C,-Ce-alkylsilylcyanide notably tri-methylsilylcyanide in
order to yield a compound of formula (V), optionally in the presence of a
catalyst, preferably a transition metal catalyst, such as palladium salls or
15 complexes for example palladium (I) chloride, palladium (ll) acetate, tetrakis-
{triphenyiphosphine) palladium(0), bis-{triphenylphosphine} palladium dichloride
(), ftris(dibenzylideneacetone) dipalladium{(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium(Q), or 1,1'-bis(diphenylphosphinojferrocene-palladium (li) chloride. As
an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction
20 mixture by separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a
complex ligand such as a phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-
butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-{dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-
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(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-
dimethylamino)-biphenyl, triphenyiphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-
{diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2"-bis-
{(diphenylphosphine)-1,1"-binaphthyl, 1,4-bis-{diphenylphosphine)butane, 1,2-
bis-{diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-
(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-
dimethylamino)-biphenyl, bis(diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-
butylphenyl)-phosphite,  (R}{-}-1-[(S)-2-(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-
tert-butylphosphine, (SH(+)}1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (R)}-(-+1-[(S)2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldicyclohexylphosphine, {SH+r1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine; to yield a compound of
formula (V)

then reacting said compound of formula (V) with an organo-metallic reagent of
formula Q*LM, wherein M represents a metal such as lithium, magnesium,
sodium, potassium or a metallic salt such as magnesium salt, lithium salt,
potassium salt or sodium salt ; to yield a compound of formula (1); optionally in
the presence of a catalyst ;

or by then reacting said compound of formula (V) with a phosporane ylide
reagent of formula Q*-L%-U, wherein U represents a tri-(phenyl)-phosphonium
group, a di{C,-Ce)-alkylphosphonate,; to yield a compound of formula (1); in the
presence of a base, such as an inorganic or an organic base; preferably an
alkaline earth metal or alkali metal hydrides, hydroxides, amides, alcoholates,
acetates, carbonates or hydrogen carbonates, such as sodium hydride, sodium
amide, lithiilum diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate,
potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium acetate,
sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate, potassium
carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine,
triethylamine  (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N, ,N-dimethyl-
benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine,
N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCO),
diazabicyciononene (DEN) or diazabicycloundecene (DBUY); optionally in the
presence of a catalyst ;

2%
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e if Y represents an oxygen atom , L® represents a direct bond and Q° represents a

hydrogen atom;
« AW, Q' p R,R" REL', being as herein defined; and that comprises

o]

reacting a compound of formula (V1) with a cyanide reagent such as a metallic
cyanide for example scdium cyanide, potassium cyanide, zinc cyanide; a
metalloidic cyanide, an organo-metallic cyanide for example di-C,-Ce
alkylaluminum cyanide notably di-ethylaluminum cyanide; an organo-metalloidic
cyanide for example tri-C,-Ce-alkylsilylcyanide notably tri-methyisilylcyanide in
order to yield a compound of formula (V), optionally in the presence of a
catalyst, preferably a transition metal catalyst, such as pailladium salts or
complexes for example palladium (It) chloride, palladium () acetate, tetrakis-
(triphenylphosphine) palladium(0), bis~{triphenylphosphine) palladium dichloride
(1), tris(dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium(0), or 1,1'-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (I1) chloride. As
an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction
mixture by separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a
complex ligand such as a phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-
butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-(dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-
(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-
dimethylamino}-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-
(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyliphosphine, 2,2'-bis-
(diphenylphosphine)-1, 1'-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-
bis-{diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-{dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-
(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)}-2'-(N,N-
dimethylamino)-bighenyl, bis{diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-
butylphenyl}-phosphite, (R)-(-}-1-[(S)-2-(diphenylphosphino ferrocenyl]ethyldi-
tert-butylphosphine, (S)-(+¥1-[(R}-2-
(diphenylphosphinofferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, {RH-)}1-[(S)-2-
(diphenylphosphina)ferrocenyi]ethyldicyclohexylphosphine, (Sy(+)>1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphasphine; to yield a compound of
formula (V),

reacting said compound of formula (V) with a reducing agent such as hydrogen,
a metal, such as magnesium, a metallic salt such as SnCl, or SnBr;; or a

hydride donor of formula H-M, wherein M represents a metal, or a metallic salt,
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such as di-C4-Ce-alkylaluminum hydrides, notably di-ethylaluminum hydride, to
yield a compound of formula (1); optionally in the presence of a catalyst ;

= if Y represents an oxygen atom, L? represents an oxygen atom and Q° represents a

hydrogen atom;
e AW, Q' p R,R’RL", being as herein defined; and that comprises

o

reacting a compound of formula (V1) with a cyanide reagent such as a metallic
cyanide for example sodium cyanide, potassium cyanide, zinc cyanide; a
metalloidic cyanide, an organo-metallic cyanide for example di-C;-Cg-
alkylaluminum cyanide notably di-ethylaluminum cyanide; an organo-metalloidic
cyanide for example tri-C,-Cg-alkylsilylcyanide notably tri-methyisilylcyanide in
order to yield a compound of formula (V), optionally in the presence of a
catalyst, preferably a transition metal catalyst, such as palladium salls or
complexes for example palladium (lI) chloride, palladium (Il) acetate, tetrakis-
(triphenylphosphine) palladium{0), bis-(triphenyiphosphine) palladium dichloride
(), tris(dibenzylideneacetone} dipalladium(0), bis{dibenzylideneacetone)
palladium(0), or 1,1'-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (I}) chloride. As
an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction
mixture by separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a
complex ligand such as a phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-
butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-(dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-
{di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'(N,N-
dimethylamino)}-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-
(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2'-bis-
(diphenylphosphine)-1,1"-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-
bis-(diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis<(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-
2-(dicyclohexylphosphine}2'-(N,N-
dimethylamino)-biphenyl, bis(diphenylphosphinc)ferrocene,  tris~(2,4-tert-
butylphenyl}phosphite, {R)}{-)}1-[(S)-2-(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-
tert-butylphosphine, (SH+H1(R)-2-
{diphenylphosphinc)errocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (R)-(-}1-1(S)2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, {(SH+}1-[(Ry2-

(dicyclohexylphosphine)ethane,

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-t-butylphosphine; to yield a compound of
formula (V),

40
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o hydrolyzing said compound of formula (V), preferably in presence of water,
optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base;
preferably an alkaline earth metal or alkali metal hydride, hydroxide, amide,
alcoholate, acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride,
sodium amide, lithiium ditsopropylamide, sodium methanolate, sodium
ethanolate, potassium tert-butanclate, sodium acetate, potassium acetate,
calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium
carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amine, such as
trimethylamine, triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N N-
dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-
methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane {DABCO), diazabicyclononene (DBN) or
diazabicycloundecene (DBU); optionally in the presence of an acid such as a
Lewis acid; notably metal or metalloid halides such as aluminium trichloride,
zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or such as a Brénstedt
acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid, or an
organic acid, such as para-toluenesulphonic acid; to yield a compound of
formula (1);

if Y represents NH, L2 represents a direct bond, a sulphur atom, an oxygen atom or NH,
and O represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfanyl group, a formyloxy group, a formylamino group,
a carbamate group, (hydroxyimino}-C,-Cg-alkyl group, C,-Cs-alkyl, tri(C,-Cg-alkyl)silyl-
C1-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Ce-cycloalkyl, C4-Cg-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a
C-Cg-alkenyl, C,-Cgalkynyl, C,-Cg-alkylamino, di-C;-Cg-alkylamino, C,-Cg-alkoxy,
C;-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkenyloxy, C-Ca
alkynyloxy, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
C3-Cg-alkynyloxy, Cs-Cs-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Gi-Ca-
alkylcarbonyloxy, C-Cs-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
Ci-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen
atoms,  C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy,  di-Ci-Ce-alkylaminocarbonyloxy,  C4-Cs-
alkyloxycarbonyloxy, (C;-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C:-Cg-alkenyloxyimino)-Ci-Ce-
alkyl, (C1-Ce-alkynyloxyimino)-C;-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cg-alkyl, {(2-

4
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oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yi) C+-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl} C4-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) Cy-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino)-Cy-Ce-alkyl, Cy-Cg-alkoxyalkyl, C4-Cs-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylamino, phenoxy
or phenylamino;
AW, Q' p, R R R’ L', being as herein defined; and that comprises
o reacting a compound of formula (Vi) with a cyanide reagent such as a metallic
cyanide for example sodium cyanide, potassium cyanide, zinc cyanide; a
metalloidic cyanide, an organo-metallic cyanide for example di-Cy-Cg-
alkylaluminum cyanide notably di-ethylaluminum cyanide; an organo-metalioidic
cyanide for example tri-C,-Cg-alkylsilylcyanide notably tri-methylsilylcyanide in
order to yield a compound of formula (V), optionally in the presence of a
catalyst, notably a fransition metal catalyst, such as palladium salts or
complexes for example palladium (ll) chloride, palladium (Il) acetate, tetrakis-
(triphenylphosphine) palladium(0), bis-(triphenylphasphine) palladium dichloride
(1), tris(dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium(0), or 1,1'-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (Il) chioride. As
an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction
mixture by separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a
complex ligand such as a phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-
butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-(dicyclohexylphasphine)biphenyl, 2-
2-(dicyclohexylphosphine)-2'-{N,N-
dimethylamino}-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-

(di-tert-butylphosphin)biphenyl,

(dipbenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyliphosphine, 2,2'-bis-
(diphenylphosphine}-1,1'-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-
bis-(diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-
2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-
dimethylamino)-biphenyt, bis(diphenylphosphino)ferrocens, tris-(2,4-tert-
butylphenyl}-phosphite, (R)}{-}-1-[(S}2-(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-
tert-butylphosphine, (S}(+)1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyi]ethyldicyclohexylphosphine, (RH-)>1-[(S}2-

(dicyclohexylphosphine)ethane,

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (SH+)1-I(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine; to yield a compound of

formula (V),
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performing the addition reaction of a compound of formula (V) with a reagent of
formula Q*-L%-H, optionally in the presence of a base such as an inorganic or
an organic base; preferably an alkaline earth metal or alkali metal hydride,
hydroxide, amide, alcoholate, acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such
as sodium hydride, sodium amide, lithium diisopropylamide, sodium
methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanclate, sodium acetate,
potassium acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide,
sodium carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium
bicarbonate, cesium carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary
amine, such as trimethylamine, triethylamine (TEA), tributylamine, N N-
dimethylaniline, N.N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine
{DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-
dimethylaminopynidine, diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene
(DBN) or diazabicycloundecene (DBUY); optionally in the presence of an acid
such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides such as aluminium
trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide boron tribromide; or such as a
Bronstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid,
ammonium chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid,
para-toluenesulphonic acid; optionally in the presence of a catalyst, to yield a
compound of formula (I).

Advantageously, process P1 according to the invention can be simplified, allowing the direct

preparation of certain compounds of formula (1) starting from a compound of formuta (V).

Accordingly, the present invention provides an improved process P1A for the preparation of a

compound of formula (i}, as illustrated by the following reaction scheme:

wherein

R® R
R- Rc\A =N

\A| oN " ! ')\
1)\ A LI "N °N 1
i I Q) R
T R P sz Y

VI

Process P1A
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T represents a leaving group such as a halogen atom, a C4-Cs alkylsulfonate, a C,-Cq
haloalkylsulfonate; a substituted or non-substitued phenylsuffonate and
if Y represents an oxygen atom, L° represents an oxygen atom, a NR® group and R®
represents a hydrogen atom, a nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino
group, a formyloxy group, a formylamino group, (hydroxyimino)-C,-Cg-alkyl group, C,-
Caalkyl, tri(C1-Ce-alkyl)silyl-C1-Ce-alkyl, C,-Ca-cycloalkyl, tri{Cy-Cg-alkyl)silyl-C;-Cg-
cycloalkyl, Cs-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Ce-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C-Cs-alkenyl, C;-Ca-alkynyl, C;-Cg-
alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C;-Cs-alkoxy, C4-Ce-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, C;-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cg-alkynyloxy, C;-Cg-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkyicarbonyloxy, C;-Cs-
halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonylamino,
Ci-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, Cy-Cq-
alkylaminocarbonyloxy, di-C4-Cg-alkylaminocarbonyloxy, (Ci-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-
alkyl, (C,-Ce-alkenyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkynyloxyimino)-C;-Ce-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C.-Ce-alkyl, (2-oxopyrrofidin-1-yl} C,-Cg-halogencalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) Cy-Cs-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-Cs-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C.-Cs-alkyl, (2-
oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-
Ci-Ce-alkyl, or a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms
selected in the list consisting of N, O, §;
AW, Q' p, R, R%R" L', Q7 being as herein-defined; and that comprises
o reacting a compound of formula (VI) with a compound of formula Q%L%H,
wherein Q° is herein-defined and L represents oxygen atom, a NR® group and
R? represents a hydrogen atom, a nitro group, a cyano group, a hydroxy group,
an amino group, a formyloxy group, a formylamino group, (hydroxyimino)-C,-
Ce-alkyl group, C,-Cg-alkyl, tri(C-Cs-alkyl)silyl-C4-Cg-alkyl, C4-Cs-cycloalkyl,
tri{C4-Cg-alkyl)silyl-Cy-Cg-cycloalkyl, C,-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen
atoms, C,-Cg-halogenocycioalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl,
Co-Cgalkynyl, C,-Cg-alkylamino, di-C,-Cg-alkylaming, C,-Cg-alkoxy, C4-Cs-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cs-
alkynyloxy, C,-Cgalkenyloxy, C,-Cs-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen
atoms, C;-Cg-alkynyloxy, C;-Cg-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen
atoms, C;-Cg-alkylcarbonyloxy, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5
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halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbonylamino, C,-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgalkylaminocarbonyloxy, di-Ci-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, (C1-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C1-Ce-
alkenyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, (C1-Ce-alkynyloxyiminc)-C,-Cg-alkyl,  {2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having
1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-Cs-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C;-
Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C4-Cg-alkyl,
(2-oxoazepan-1-yl) Ci-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
(benzyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, or a 4-, 5, 6- or 7-membered heterocycle
comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S; in the
presence of carbon monoxide or a carbon monoxide generating agent such as
Mo{CO)s or W(CO)e, optionally in the presence of a catalyst notably a transition
metal catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (1)
chloride, palladium (II) acetate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium(0), bis-
(triphenylphosphine) palladium dichloride (Il}, tris(dibenzylideneacetone)
dipalladium(0), bis{dibenzylideneacetone) palladium(0), or 1.1-
bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (I} chloride. As an alternative the
palladium complex is directly generated in the reaction mixture by separately
adding to the reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a
phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine,
tricyclohexylphosphine, 2-(dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-(di-tert-
butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-dimethylamino)-
biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-
(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2'-bis-
(diphenylphosphine)-1,1'-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-
bis-(diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-(dicyclohexylphasphine)butane, 1,2-bis-
(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-
dimethylamino)-biphenyl, bis{diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-
butylphenyl}-phosphite, (R)}{-}-1-[(S)-2-(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-
tert-butylphasphine, (S)»(+)}-1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldicyclohexylphosphine, {R}M{->1-{(S}2-
(diphenyiphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (S}(+)-1-[(R)-2-
{(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine, optionally in  the
presence of a base such as an inorganic or an organic base; preferably an
alkaline earth metal or alkali metal hydride, hydroxide, amide, alccholate,
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acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium
amide, lithiilum diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate,
potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium acetate,
sodium hydroxide, pofassium hydroxide, sodium carbonate, potassium
carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amine, such as trimethylamine,
triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-
benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine,
N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCQ),
diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU), to yield a
cormpound of formula ().

The process according to the invention also allows the preparation of compounds of formula (1)
according to the invention using other compounds of formula (1) according to the invention as

starting material.

Thus according to a further aspect of the present invention, there is provided a process P2 for
the preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a NR® group, L? represents
CR"'R; A, W, Q", p, R, R%, R%, R%, R", R\, L', Q% being as herein defined;

that comprises reacting a different compound of formula (1) wherein Y represents an oxygen
atom and L? represents CR"R’; A, W, @', p, R* R®, R%, R", R, L', @ being as herein-defined ;
with a compound of formula R’NH or one of its salts, wherein R" is as herein-defined, optionally
in the presence of a dehydrating agent such as molecular sieves, anhydrous metal salts, such
as magnesium sulphate, socdium sulphate, or metal oxides such as barium oxide, calcium oxide,
optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base; notably an
alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate, acetate, carbonate
or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide,
sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium
acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA),
tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine
(DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU),
optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides
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such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or such as
a Bronstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid, ammonium
chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-toluenesulphonic acid.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P3 far the
preparation of a compound of formula (I) wherein Y represents a CR°R'group, L? represents an
oxygen atom and Q° represents a formyl group, a (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C;-Ce-
alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C,-Ca-cycloalkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cs-cycloalkyl, Ci-
Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen
atoms a C-Cg-alkenyl, C,-Cs-alkynyl, C,;-Cq-alkylcarbonyl, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl
having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgalkylcarbamoyl, di-C;-Cs-alkylcarbamoyl, N-C;-Cg-
alkyloxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cs-alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, C;-Cs-
alkoxycarbonyl, C,-Cg-halogencalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cg-
alkylsulphinyl, C;-Cs-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyi,
C+-Cg-halogenoalky!sulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, (C;-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl,
(C1-Ce-alkenyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (C4-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, {2-oxopyrrolidin-1-y1)
C4-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-
oxopiperidin-1-yl) C4-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen
atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C;-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) Ci-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}C,-Ce-alkyl, C.-Cs-alkoxyalkyl, a or a 4-, 5, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S;
AW, Q" p, R R’ R R" R, L', being as herein defined:

that comprises reacting a different compound of formula (1) wherein Y represents an oxygen
atom, L’ represents CR'R' and Q° represents a hydrogen atom; A, W, Q', p, R, R®, R°, R", R,
L', being as herein-defined;

with a compound of formuta Q°T wherein T represents a leaving group such as a halogen atom,
a C;-Cs alkylsulfonate, a C,-C haloalkylsuifonate and Q? represents a formyl group, a
(hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C,-Cs-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl,
tri(C,-Cs-alkyl)silyl-C1-Cg-cycloalkyl, Ci-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogén atoms a Cy-Cgalkenyl, C,-Cgalkynyl, C;-Co-
alkylcarbonyl, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbamoyl,
di-C;-Cgalkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C;-Cg-alkyi-
Ci-Cg-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, Cy-Cg-halogenoalkoxycarbonyt having 1 to 5
halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C,-Cs-halogenoalkylsulphiny! having 1 to 5 halogen
atoms, C,;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, (C;-
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Ce-alkoxyimino)-C1-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (Ci-Ce-alkynyloxyimino)-C-
Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Csg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-Cg-alkyl, {2-oxopiperidin-1-yl) C;-Cg-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C;-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) Cy-Cs-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, C,-Cs-alkoxyalkyl, a
or a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S; optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic
base; preferably an alkaline earth metal or alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate,
acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium
diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium
acetate, potassium acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium
carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium
carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amine, such as trimethylamine,
triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-
diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-
dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyciononene (DBN) or
diazabicycloundecene (DBU).

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P4 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a NR® group, L? represents a
direct bond and Q? represents a hydrogen atom; A, W, Q', p, R®, R®, R®, R®, L' being as herein
defined,

and that comprises reacting a different compound of formula {I) wherein Y represents an
oxygen atom, L? represents a direct bond and Q? represents a hydrogen atom; A, W, Q', p, R?,
R®, R®, L being as herein-defined;

with a compound of formula R'NH or one of its salts, R? being as herein-defined, optionally in
the presence of dehydrating agent such as molecular sieves, anhydrous metal salts, such as
magnesium sulphate, sodium sulphate, or metal oxides such as barium oxide, calcium oxide,
optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base; notably an
alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate, acetate, carbonate
or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide,
sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium
acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA),
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tributylamine,  N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyi-ethylamine
(DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU),
optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides
such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or such as
a Brénstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid, ammonium
chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-toluenesulphonic acid.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P5 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a CR°R' group, L? represents a
direct bond and Q represents a hydrogen atom; A, W, Q', p, R?, R®, R%, L being as herein
defined

and that comprises reacting a different compound of formula (I) wherein Y represents an
oxygen atom, L? represents a direct bond and Q? represents a hydrogen atom; A, W, Q°, p, R,
R®, R®, L' being as herein-defined ;

with a compound of formula CHUR®R', wherein U represents a hydrogen atom, a phosphonium
group, a di-(C;-Cs)-alkylphosphonate, R®, R' being as herein-defined, or one of its salts, a tri-
(C4-Ce)-alkylsily}, optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base;
notably an alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate, acetate,
carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium
diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium
acetate, potassium acetats, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium
carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium
carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine,
triethylamine (TEA), tributylamine, N N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-
diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-
dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene (DBN) or
diazabicycloundecene (DBU), optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid;
notably metal or metalloid halides such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium
bromide, boren tribromide; or such as a Brénstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric
acid, chlorhydric acid, ammonium chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic
acid, para-toluenesulphonic acid.
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According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P6 for the
preparation of a compound of formula ([) wherein Y represents a CR°R’ group, L? represents
CR'"R'and A, W, Q', p, R®, R® R, R%, R, R", R, L', @ being as herein-defined:

and that comprises reacting a different compound of formula {1) wherein Y represents an
oxygen atom and, L? represents CR'R’; A, W, Q, p, R%, R®, R®, R®, R, R", R, L", Q? being as
herein-defined;

with a compound of formula CHUR®R' wherein U represents a hydrogen atom, a tri-(phenyl)-
phosphonium group, a diC;-Ce}-alkylphosphonate, R®, R' being as herein-defined, or one of its
salts, a tri-{C-Cg)-alkylsilyl, optionally in the presence of a base such as an inorganic or an
organic base; notably an alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide,
alcoholate, acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide,
lithiium diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate,
sodium acetate, potassium acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide,
sodium carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium
carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine,
triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-
diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-
dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCQ), diazabicyclononene (DBN) or
diazabicycloundecene (DBU), optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid;
notably metal or metalleid halides such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium
bromide, boron tribromide; or such as a Bronstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric
acid, chlorhydric acid, ammonium chloride, phospharic acid, or an organic acid, such as acetic
acid, para-toluenesulphonic acid.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P7 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a NR* group, L? represents an
oxygen atom a sulphur atom or a NR® group wherein R? represents a hydrogen atom, a formyl
group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, (hydroxyimine)-C,-Ce-alkyl
group, Cy-Cg-alkyt, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, Ci-Cg-cycloalky!, tri{C,-Cs-alkyl}silyl-Ci-Cg-
cycloalkyl, C:-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having
1 to 5 halcgen atoms a C,-Cg-alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C;-Cg-alkylamino, di-C,-Cs-alkylamino,
C1-Cgalkoxy, C4-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, , C;-Cs-alkenyloxy, C,-Cs-
alkynyloxy, C4-Cg-alkylsulfanyl, C;-Cg-halogencalkylsulfanyl having 1 to § halogen atoms,
C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Ca-Cg-alkynyloxy,
Ci-Cs-halogenoalkynyioxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgz-alkylcarbonyl, C;-Cs-
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halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-C;-Cs-
alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C;-Cg-alkyl-C,-Cs-
alkoxycarbamoyl, C.-Cs-alkoxycarbonyl, C,-Cs-halogenoalkoxycarbony! having 1 to 5 halogen
atoms, C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C;-Ce-halogencalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
C1-Cg-alkylcarbonylamino, C,-Cg-halogencalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms,
C-Cg-alkylaminocarbonyloxy,  di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy,  Ci-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
C.-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-
alkylsulphinyl, C4-Cg-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5§ halogen atoms, Cy-Cg-alkylsulphonyl,
C4-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-C,-
Cg-alkylaminosulfamoyl, (C4-Ce-alkoxyimino)-C+-Ce-alkyl, (C4-Ce-alkenyloxyimino)-C;-Ce-alkyl,
(C1-Ce-alkynyloxyimino)}-C4-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C;-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-
Cs-halogenoalkyl having 1 to § halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-y1) C,-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-
1-yl) Cy-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-
oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to § halogen atoms, (benzyloxyimino)-C;-Ce-
alkyl, Ci-Cg-alkoxyalkyl, C4-Cg-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms or a 4-, 5-, 6-
or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N,
0, S; Q? represents a formyl group, a (hydroxyimino)-C.-Ce-alkyl group, C,-Cg-alkyl, tri(C4-Cs-
alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C1-Cg-cycloalkyl, tri{C4-Cg-alkyl}silyl-C,-Cg-cycloalkyl, Cy-Co-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-halogenocycloalkyl having 1 to § halogen
atoms a Cy-Cgalkenyl, C,-Cgalkynyl, C,-Cs-alkylcarbonyl, (C;-Cs-halogenoalkylcarbonyl
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-Cs-Cgalkylcarbamoyl, N-C:-Cg-
alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-
alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, Ci-Cs-
alkylsulphinyl, C,-Cs-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphonyi,
C,-Cs-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, (C;-Ce-alkoxyiming)-C,-Ce-alkyl,
(C1-Ce-alkenyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, {C4-Ce-alkynyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl)
C,-Cealkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogencalkyl having 1 to § halogen atoms, (2-
oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yi} C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen
atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yi) C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}C,-Ce-alkyl, C,-Cs-alkoxyalkyl, a or a 4-, 5-, 6 or 7-
membered heterocycle comprising up to 4 heteroatorns selected in the list consisting of N, O, S;
and A, W, Q', p, R%, R®, R®, R?, L" being as herein-defined;

and that comprises reacting a different compound of formula (1) wherein Y represents a NR”
group, L2 represents an oxygen atom, a sulphur atom or a NRY group wherein R? represents a
hydrogen atom, a formyl group, a formyloxy group, a formylaminc group, a carbamoy! group,
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(hydroxyimino)-C-Ce-alkyl group, Ci-Cg-alkyl, tri(C4-Ce-alkyl)silyl-C:-Cg-alkyl, C,-Ca-cycloalkyl,
tri(C1-Cs-alkyl)silyl-C,-Cg-cycloalkyl, C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, Cq-Cg-
halogenocycloalkyl having 1 to § halogen atoms a C,-Cg-alkenyl, C,-Cg-alkynyl, Ci-Cs-
alkylamino, di-C4-Cg-alkylamino, C.-Cg-alkoxy, C;-Cs-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen
atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C-Cg-alkynyloxy, C.-Cs-alkylsulfanyl, C,-Ce-halogenoalkylsulfanyl
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkenyloxy, C,-Cs-halogenoalkenyloxy having 1 to 5
halogen atoms, Cs-Cs-alkynyloxy, C;-Cg-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-
Ce-alkylcarbonyl,  C;-Cs-halogencalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
alkylcarbamoyl, di-C+-Cg-alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C:-Cg-alkoxycarbamoyl,
N-C,-Cg-alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, C;-Cs-alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C.-Cs-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkyicarbonylamino, C,-Cs-halogenocalkylcarbonylamino having 1
to 5 halogen atoms, C;-Ce-alkylaminocarbonyloxy, di-C.-Cg-alkylaminocarbonyloxy, C,-Cg-
alkyloxycarbonyloxy, C,-Cs-alkylsulphenyl, C;-Cs-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5
halogen atoms, Ci-Cg-alkylsulphinyl, C;-Cg-halogenocalkyisulphinyl having 1 to 5 halogen
atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C,-Cg-halogenoaikylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-
Ce-alkylaminosulfamoyl, di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, (C4-Ce-alkoxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (Ci-
Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C:-Ce-alkynyloxyimino)-Cy-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-
Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogenocalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-
oxopiperidin-1-yl) Cy-Cgs-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen
atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl} C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, C,-Cg-alkoxyalkyl, C,-Cs-halogenoalkoxyalkyl
having 1 to 5 halogen atoms or a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4
heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S; Q° represents a hydrogen atom; A, W, Q',
p, R, R®, R° R L', being as herein-defined;

with a compound of formula Q*T wherein T represents a leaving group such as a halogen atom,
a C-Cq alkylsulfonate, a C,-Cg haloalkylsulfonate and Q° represents a formyl group, a
{hydroxyimino}-C4-Ce-alkyl group, C,-Cg-alkyl, tri(C4-Cs-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C4-Cs-cycloalkyl,
tri(C4-Ce-alkyl)silyl-C,-Cq-cycloalkyl, C4-Cs-halocgenoatkyl having 1 to 5 halogen atoms, C4-Ce-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C;-Cg-alkenyl, C,-Cgalkynyl, C;-Cs-
alkylcarbonyl, C,-Cs-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbamoyl,
di-C,-Cg-alkylcarbamoyl, N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, C;-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C-Cg-alkyl-
Cy-Cs-alkoxycarbamoyl, Cq-Cg-alkoxycarbonyl, C;-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5
halogen atoms, C-Cg-alkylsulphinyl, C,-Cs-halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen
atoms, C4-Cg-alkyisulphonyl, C,-Cs-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, (Ci-
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Ce-alkoxyimino)-C-Ce-alkyl, (Ci-Ce-alkenyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkynyloxyimino)-Ci-
Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C;-Cs-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C;-Cg-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C.-Cs-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-Cy-Ce-alkyl, C,-Ce-alkoxyalkyl, a
or a 4-, 5-, 6-, or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S; optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic
base; notably an alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate,
acetate, carbonate or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium
diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium
acetate, potassium acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium
carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium
carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine,
tiethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-
diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-
dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCO), diazabicyclononene (DBN) or
diazabicycloundecene (DBU), optiohally in the presence of an acid such as a Lewis acid;
notably metal or metalloid halides such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium
bromide, boron tribromide; or such as a Brdnstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric
acid, chlorhydric acid, ammonium chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic
acid, para-toluenesulphonic acid, optionally in the presence of a condensing agent such as acid
halide former, notably phosgene, phosphorous tribromide, phosphorous trichloride,
phosphorous pentachloride, phosphorous trichioride oxide or thionyl chloride; such as an
anhydride former, notably ethyl chioroformate, methyl chloroformate, isopropyl chioroformate,
isobutyl chloroformate, 2,2,-dimethylpropionyl chioride or methanesulfonyl chloride; notably
carbodiimides, such as N,N'-dicyclohexylcarbodiimide (DCC) or such as other customary
condensing agents, notably phosphorous pentoxide, polyphosphoric acid, N,N'-
carbonyldiimidazole, 2-ethoxy-N-ethoxycarbonyl-1,2-dihydroquinoline (EEDQ),
triphenylphosphineftetrachloromethane or bromo-tripyrrolidinophosphonium-
hexafluorophosphate, optionally in the presence of a catalyst notably a transition metal catalyst,
such as palladium salts or complexes for example palladium (ll) chloride, palladium (II) acetate,
tetrakis-{triphenylphosphine) palladium(0), bis-(triphenylphosphine) palladium dichloride (Il),
tris(dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone) palladium{0), or 1,1-
bis(diphenyiphosphino)ferrocene-palladium (ll) chloride. As an alternative the palladium
complex is directly generated in the reaction mixture by separately adding to the reaction
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mixture a palladium salt and a complex ligand such as a phosphine, for example
triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
{dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-
2'<(N,N-dimethylamino)-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium  3-

{diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-{methoxyphenyl)phosphine, 2,2"-bis-
{diphenylphosphine)-1,1-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenyiphosphine)ethane, 1.4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-

(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'<{N,N-dimethylamino)}-bipheny!,
bis{diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl)}-phosphite, (Ry-(-F1-[(S)2-

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (SH*)}1-I(R}-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (R»(-)>-1-[(S)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (SH+)F1-[(R)-2-

(diphenylphasphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P8 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a NR® group wherein R°
represents a formyloxy group, a formylamino group, C,-Cg-alkyl amino, C,-Cg-cycloalkylamino,
di-C,-Cs-alkylamino, C,-Cg-alkoxy, C;-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
alkenyloxy, CCg-alkynyloxy, C,-Cg-halogencalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, Cs-Ca-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms,  C,-Cg-alkylcarbonyloxy, C;-Cg-
halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonylamino, C4-Cg-
halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, C.-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-
C4-Csg-alkylaminocarbonyloxy, C,-Cg-alkyloxycarbonyloxy, C,-Cg-alkoxycarbonylamino, C,-Cs-
halogenoalkoxycarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkoxycarbonyloxy, C4-Cg-
halogenoalkoxycarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms; L? represents an oxygen atom, a
sulphur atom or a NR? group; Q° represents a hydrogen atom; and A, W, Q', p, R®, R®, R®, RY,
L', being as herein-defined,

and that comprises reacting a different compound of formula (l) wherein Y represents a NR®
group wherein R’ represents an amino group, a hydroxy group C;-Cg-alkylamino, C-Cse-
cycloalkylamino, L? represents an oxygen atom, a sulphur atom or a NR? group; Q? represents a
hydrogen atom; A, W, Q, p, R?, R®, R%, R%, L, being as herein-defined;

with a compound of formula Q*T wherein T represents a leaving group such as a halogen atom,
a C4-Cq alkylsulfonate, a Cy-Ce haloalkylsulfonate and QF represents a formyl group, Cy-Ce-
cycloalkyl, C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C4-Cg-halogenocycloalkyl having
1 to 5 halogen atoms a C,-Cs-alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C;-Cg-halogenoalkenyl having 1 to 5
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halogen atoms, Cs;-Cg-halogenoalkynyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyl, C;-
Ce-halogenocalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-C-Ce-
alkylcarbamoyl, Ci-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen
atoms; optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base; notably an
alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate, acetats, carbonate
or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide,
sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium
acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA),
tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine
(DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane (DABCQ), diazabicyclononene {DBN) or diazabicycloundecene (DBU),
optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides
such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or such as
a Bronstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid, ammonium
chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-toluenesulphonic acid,
optionally in the presence of a condensing agent such as acid halide former, notably phosgene,
phosphorous tribromide, phosphorous trichloride, phosphorous pentachloride, phosphorous
trichloride oxide or thionyl chloride; such as an anhydride former, notably ethyl chloroformate,
methyl chloroformate, isopropyl chloroformate, isobutyl chloroformate, 2,2-dimethylpropionyl
chloride or methanesulfonyl chloride; notably carbodiimides, such as NN-
dicyclohexylcarbodiimide (DCC) or such as other customary condensing agents, notably
phosphorous  pentoxide, polyphosphoric acikd, N,N'-carbonyldiimidazole, 2-ethoxy-N-
ethoxycarbonyl-1,2-dihydroquinoline (EEDQ), triphenylphosphineftetrachloromethane or bromo-
tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphate, optionally in the presence of a catalyst notably
a transition metal catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (i)
chloride, palladium (ll) acetate, tetrakis-{triphenylphosphine) paliadium(0), bis-
(triphenylphosphine) palladium dichloride (Il), tris{dibenzylideneacetone) dipalladium(D),
bis(dibenzylideneacetone) palladium(0), or 1,1'-bis{diphenylphosphino)ferrocene-palladium (Il)
chloride. As an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by
separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a
phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
(dicyclohexyiphosphine)biphenyl, 2-{di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-{dicyclohexylphosphine)-
2'-(N ,N-dimethylamino)-biphenyl, triphenylphosphine, tris{o-tolyl)phosphine, sodium 3-
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(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-{methoxyphenyl)phosphine, 2,2'-bis-
(diphenylphosphine)-1,1™-binaphthyl, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-

(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)}-2'-(N,N-dimethylamino)}-biphenyl,
bis(diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl)}-phosphite, {R)}-(-)-1(S)-2-

(dipheny!phosphino)ferrocenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (S}(+¥1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, {R)(-}>1-[(S)-2-
(diphenylphosphinoferrocenyljethyldicyclohexylphosphine, (SF(+F1-[(R}-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyidi-t-butylphosphine.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P9 for the
preparation of a compound of formula (I) wherein Y represents an oxygen atom, L? represents
an oxygen atom, a NR? group; A, W, Q', p, R*, R”, R°, R® , L', @, being as herein defined;

and that comprises reacting a different compound of formula (l) wherein Y represents an
oxygen atom, L* represents an oxygen atom and Q7 represents a hydrogen atom, a formyl
group, a {hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C;-Cs-alkyl, tri{(C,-Cs-alkyl)silyl-C,-Cs-alkyl, C4-Cs-
cycloalkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-cycicalkyl, C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen
atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl, C.-Cg-alkynyl,
C,-Ce-alkylcarbonyl, C;-Cs-halogenoalkyicarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Ce-
alkylcarbamoyl, di-C,-Cg-alkylcarbamoyl, N-C,-Cs-alkyloxycarbamoyi, C,-Cz-alkoxycarbamoyl,
N-C,-Cg-alkyl-C,-Ce-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C,-Cs-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylsulphinyl, C,-Cs-halcgenoalkylsulphinyl having 1to 5
halogen atoms, Ci-Cg-alkylsulphonyl, C,-Ce-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen
atoms, {C1-Ce-alkoxyimino}-C,-Cs-alkyl, (C4-Cealkenyloxyimino)-C.-Cg-alkyl, (C1-Coe-
alkynyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C4-Ce-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-y1) C4-Cg-alkyl, (2-oxopiperidin-1-
yl) C,-Cq-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, {2-oxoazepan-1-yl) C;-Cs-alkyl, (2-
oxoazepan-1-yl) C-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino}-C,-Ce-
alkyl, C;-Csalkoxyalkyl, a or a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4
heteroatoms selected in the list consisting of N, O, $; A, W, Q", p, R*, R®, R®, L', being as herein
defined;

with a compound of formuia Q’t*H wherein Q? being as herein defined and L? represents an
oxygen atom, a NR? group,

optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base; notably an
alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alccholate, acetate, carbonate
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or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithium diisopropylamide,
sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium
acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA),
tributylamine, N, N-dimethylaniine, ~N,N-dimethyl-benzylamine, N, N-diisopropyl-ethylamine
(DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane (DABCQ), diazabicyclononene {DBN) or diazabicycloundecene {DBU),
optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides
such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; ar such as
a Brdnstedt acid; notably a mineral acid such as suiphuric acid, chlorhydric acid, ammonium
chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-toluenesulphonic acid,
optionally in the presence of a condensing agent such as acid halide former, notably phosgene,
phosphorous tribromide, phosphorous trichloride, phosphorous pentachloride, phosphorous
trichloride oxide or thionyl chloride; such as an anhydride former, notably ethyl chloroformate,
methyl chloroformate, isopropyl chloroformate, isobutyl chloroformate, 2,2-dimethylpropionyl
chloride or methanesulfonyl chloride; notably carbodiimides, such as N,N'-
dicyclohexyicarbodiimide {DCC) or such as other customary condensing agents, notably
phosphorous  pentoxide, polyphosphoric  acid, N,N'-carbonyldiimidazole, 2-ethoxy-N-
ethoxycarbonyl-1,2-dihydroquinoline (EEDQ), triphenylphosphineftetrachloromethane or bromo-
tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphate, optionally in the presence of a catalyst notably
a transition metal catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (ll)
chloride, palladium (1) acetate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium(0), bis-
(triphenylphosphine) palladium dichloride (Il), tris{dibenzylideneacetone) dipalladium(0),
bis(dibenzylideneacetone) palladium{0), or 1,1"-bis(diphenylphosphinc)errocene-palladium (I1)
chloride. As an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by
separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a
phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
{dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-{di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-{dicyclohexylphosphine}-
2'-(N,N-dimethylamino}-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-

{diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyliphosphine, 2,2"-bis-
(diphenylphosphine)-1,1'-binaphthyl, 1,4-bis-{diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)ethane, 1,4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-

(dicyclohexylphosphine)sthane, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-dimethytamino)-biphenyl,
bis{diphenylphosphino ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl)}-phosphite, (R}(-)-1{(S)-2-
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{(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (SH+)}1-{(R)-2-
{diphenylphosphino fferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, {R)-(-}1-[(S)2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyidicyclohexylphosphine, (SH+H1-[(R)y2-

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-t-butylphosphine; in one or a different-pot conditions.

According to the present invention, the compounds of formula (1) useful as starting material
within the processes P2 to P9 can be prepared according to process P1 according to the
invention.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P10 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a sulphur atom, L represents an
oxygen atom, a NR® group and A, W, Q', p, R®, R®, R%, R?,, L', Q? being as herein defined:

and that comprises reacting a different compound of formula (I) wherein Y represents an
oxygen atom, L? represents an oxygen atom, a NR® group and A, W, Q*, p, R*, R®, R, R, L", @2
being as hergin defined;

with a thiocarbonylation agent such as 2 4-bis(4-methoxyphenyl)-1,3,2,4-dithiadiphosphetane
2 4disulfide, phosphorus pentasulfide, sulphur.

According to a further aspect of the present invention, there is provided a process P11 for the
preparation of a compound of formula (1) wherein Y represents a NR® group or an oxygen atom,
L? represents a NR® group and R? represents a hydrogen atom, a nitro group, a cyano group, a
hydroxy group, an amino group, a formyloxy group, a formylamino group, (hydroxyimino)-C,-
Ce-alkyl group, C;-Cg-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, C:-Cg-cycloalkyl, tri(Cy-Ce-
alkyl)silyl-C4-Cscycloalkyl, C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C4-Ce-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a Cy-Cs-alkenyl, C,-Cg-atkynyl, C;-Cs-
alkylamino, di-C,-Ce-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C,-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen
atoms, Cx-Cgalkenyloxy, C;Csalkynyloxy, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-halogenoalkenyloxy
having 1 to 5§ halogen atoms, Cs-Cs-alkynyloxy, C;-Cs-halogencalkynyloxy having 1 to 5
halogen atoms, Cy-Csalkylcarbonyloxy, C,-Cs-halogenoalkylcarbonyloxy having 1 to 5
halogen atoms, C.-Cg-alkylcarbonylamino, C;-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5
halogen atoms, C;-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-Ci-Cg-alkylaminocarbonyloxy, (Cq-Ce-
alkoxyimino)-Cy-Ce-alkyl, (Ci-Ce-atkenyloxyimino}C,-Ce-alkyl, (C-Cs-alkynyloxyimino)-C;-Ce-
alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl} C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopipetidin-1-yl) C;-Cg-halogenoalkyl
having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C.-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl} C,-Cs
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halogenoalkyl having 1 to 5§ halogen atoms, (benzyloxyimino)-C4-Ce-alkyl, ot a 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S;
AW, Q' p, R, R% R RY LY, Q% being as herein defined;

and that comprises reacting a different compound of formula (l) wherein Y represents a NR®
group or an oxygen atom, L? represents an oxygen atom, a sulphur atom; Q represents a
formyl group, C,-Cs-cycloalkyl, C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cgalkenyl, C,-Cg-alkynyl, C,-Cg-
halogenoalkenyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-halogenoalkynyl having 1 to 5 halogen
atoms, C,-Cg-alkylcarbonyl, C,-Cs-halogencalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
alkylcarbamoyl, di-C,-Cg-alkylcarbamoyl, C,-Cealkoxycarbonyl, Cq-Cg-
halogenoalkoxycarbonyt having 1 to 5 halogen atoms and A, W, Q', p, R*, R", R%, R?, L" being
as herein defined;

with a compound of formula RYNH wherein R? being as herein defined;

optionally in the presence of a base such as an inorganic or an organic base; notably an
alkaline earth metal or an alkali metal hydride, hydroxide, amide, alcoholate, acetate, carbonate
or hydrogen carbonate, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide,
sodium methanclate, sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium
acetate, calcium acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate,
potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or
ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA),
tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N ,N-diisopropyl-ethylamine
(DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine,
diazabicyclooctane (DABCOQO), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU),
optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid halides
such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or such as
a Brénstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid, ammonium
chioride, phosphaoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-toluenesulphonic acid,
optionally in the presence of a condensing agent such as acid halide former, notably phosgene,
phosphorous tribromide, phosphorous trichloride, phosphorous pentachloride, phosphorous
trichloride oxide or thionyl chloride; such as an anhydride former, notably ethyl chloroformate,
methyl chloroformate, isopropyl chlorcformate, isobutyl chloroformate, 2,2-dimethylpropionyl
chloride or methanesulfonyl chioride; notably carbodiimides, such as NN'-
dicyclohexylcarbodiimide (DCC) or such as other customary condensing agents, notably
phosphorous pentoxide, polyphosphoric acid, N,N-carbonyidiimidazole, 2-ethoxy-N-
ethoxycarbonyl-1,2-dihydroquinoline (EEDQ), triphenylphosphineftetrachleromethane or bromo-
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tripyrrolidinophosphonium-hexafluorophosphate, optionally in the presence of a catalyst notably
a transition metal catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (Il)
chloride, palladium (ll) acetate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium(0),  bis-
(triphenylphosphine) palladium dichioride (ll), tris{dibenzylideneacetone) dipalladium(0),
bis(dibenzylideneacetone) palladium(0), or 1,1'-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (I1)
chloride. As an alternative the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by
separately adding to the reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a
phosphine, for example triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
(dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-(di-tert-butylphosphin)biphenyi, 2-{dicyclohexylphosphine)-
2'({N.N-dimethylamino)}-biphenyl, triphenylphosphine, tris{o-tolyl)phosphine, sodium  3-

{diphenylphosphino)benzelsulfonate, tris-2-(methoxyphenylphosphine, 2,2"-bis-
(diphenylphosphine}-1,1'-binaphthyl, 1,4-bis~(diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)ethane, 1.4-bis-(dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-

(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)}-2'-(N,N-dimethylamino)-biphenyl,
bis{diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl)-phosphite, (R)H{-H1-[(S)-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyljethyldi-tert-butylphosphine, (S)-(+F1-[(R)-2-
(diphenylphosphino)errocenyllethyldicyciohexylphosphine, {R}(-+1-[(S)2-
(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldicyclohexylphosphine, (S)-(+)-1-[(R)-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine; in one or a different-pot conditions,
According to the present invention, the compounds of formula (1) useful as starting material
within the processes P10 to P11 can be prepared according to process P1 to PS according to
the invention.

Thus according to a further aspect of the present invention, there is provided a process P12 for
the preparation of a compound of formula (1) as illustrated by the following reaction scheme:

R b

R
R\AI)\}N @ Rc\ﬁ)‘\‘N @
GNP My Y PP |
! S
2\ Y 1.2 Y R
& oW o) L, 0

wherein
e AW Q.0 R R R LY, L2 Q’being as herein-defined;
« U represents a hydrogen atom or a leaving group such as a halogen atom, a C,-Cg
alkylsulphenyl, a C;-Cq haloalkyisulphenyl ; a substituted or non-substitued
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phenylsulphenyl, a C;-Ce alkylsulfonate, a C,-Cs haloalkylsulfonate ; a substituted or

non-substitued phenylsulfonate and that comprises
reacting a compound of formula (XV) with an amino derivative of formula (X)) in order to vield a
compound of formula (I}, optionally in the presence of a catalyst, preferably a transition metal
catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (Il) chloride, palladium (I1)
acelate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium(0), bis-(triphenylphosphine) palladium
dichioride (I}, tris(dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium(0), or 1,1"-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (Il) chloride. As an alternative
the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by separately adding to the
reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a phosphine, for example
triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
(dicyclohexylphosphine)biphenyl!, 2-(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-
2'-(N,N-dimethylamino)-biphenyl, triphenylphosphine, ftris-(o-tolylphosphine, sodium 3-

(diphenylphosphinoibenzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2"-bis-
(diphenylphosphine)-1,1'-binaphthyl, 1,4-bis-{diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)ethane, 1.4-bis-{dicyclohexylphosphinebutane, 1,2-bis-

(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)-2'-(N,N-dimethylamino}-biphenyl,
bis(diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl)-phosphite, (R}(-}1-{S)-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (S}(+}1-[(R)-2-
(diphenylphosphino ferrocenyllethyldicyclohexylphosphine, {(R)-(-}-1-[(S)2-
(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (S)(+)>1-{(R}y-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyllethyldi-t-butylphosphine, optionally in the presence of an organo-
metallic reagent such as an crgano-lithium reagent, for example n-butyl lithium, methyl fithium,
phenyl fithium or an organo-magnesium halide reagent {Grignard reagent) such as isopropyl
magnesium halide more preferably such as isopropyl magnesium chloride, optionally in the
presence of a base, such as an inorganic or an crganic base, preferably an alkaline earth metal
or alkali metal hydrides, hydroxides, amides, alcoholates, acetates, carbonates or hydrogen
carbonates, such as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide, 2.2,6,6-
tetramethylpiperidylmagnesium chloride, lithium hexamethyldisilazide, sodium methanolate,
sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium
acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate, potassium carbonate,
potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or ammonium carbonate; and
also tertiary amines, such as ftrimethylamine, triethylamine (TEA), ftributylamine, N,N-
dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-
methylpiperidine,  N-methylmorpholine,  N,N-dimethylaminopyridine,  diazabicyclooctane
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(DABCO), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU), optionally in the
presence of a metallic salt such as an alkaline earth metal salt, an alkali meta! salt, a transition
metal salt such as a lithium salt, preferably a lithium halide, more preferably lithium chloride,
such as a copper salt, preferably a copper(l) salt such as copper(l) chloride, copper(l) cyanide,
in the presence of an oxidative agent such as oxygen, 3,3',5,5-tetra-tert-butyldiphenoquinone,
2,3-dichloro-5,6-dicyano-1,4-benzoquinone  (DDQ), and 2,3,5,6-tetrachioro-1,4-benzoquinone
(chloranil), optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid
halides such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or
such as a Bronstedt acid; notably a mineral acid such as suiphuric acid, chlorhydric acid,
ammonium chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-
toluenesulphonic acid.

Suitable solvents for carrying out process P1 to P12 according to the invention are in each case
all customary inert organic solvents. Preference is given to using optionally halogenated
aliphatic, alicyclic or aromatic hydrocarbons, such as petroleum ether, hexane, heptane,
cyclohexane, methylcyclohexane, benzene, toluene, xylene or decalin; chlorobenzene,
dichlorobenzene, dichloromethane, chloroform, carbon tetrachloride, dichlorethane or
trichlorethane; ethers, such as diethyl ether, diisopropyl ether, methyl t-butyl ether, methyi -
amyl ether, dioxane, tetrahydrofuran, 1,2-dimethoxyethane, 1,2-diethoxyethane or anisole;
nitriles, such as acetonitrile, propionitrile, n- or i-butyronitrile or benzonitrile; amides, such as
N,N-dimethyiformamide, N,N-dimethylacetamide, N-methylformanilide, N-methylpyrrolidone or
hexamethylphosphoric triamide; esters, such as methyl acetate or ethyl acetate, sulphoxides,
such as dimethyl sulphoxide, or sulphones, such as sulpholane,

When carrying out process P1 to P12 according to the invention, the reaction temperatures can
independently be varied within a relatively wide range. Generally, processes according to the
invention are carried out at temperatures between -80°C and 250°C.

Process P1 to P12 according to the invention is generally independently carried out under
atmospheric pressure. However, in each case, it is also possible to operate under elevated or
reduced pressure.

Work-up is carried out by customary methods. Generally, the reaction mixture is treated with
water and the organic phase is separated off and, after drying, concentrated under reduced
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pressure. If appropriate, the remaining residue can be freed by customary methods, such as
chromatography or recrystallization, from any impurities that may still be present,

Compounds according to the invention can be prepared according to the above described
process. It will nevertheless be understood that, on the basis of his general knowledge and of
available publications, the skilled worker will be able to adapt these processes according to the
specifics of each of the compounds according to the invention that is desired to be synthesized.

Still in a further aspect, the present invention relates to compounds of formula (V) useful as
intermediate compounds or materiais for the process of preparation according to the invention.
The present invention thus provides compounds of formula (V)

Rb
R\AI N
|_1)\N¢I\N ’
L Q)
Il R °
N
(V)

wherein A, W, Q', p, R?, R, R%, L' are as herein-defined.

Still in a further aspect, the present invention relates to compounds of formula (V1) useful as
intermediate compounds or materials for the process of preparation according to the invention.
The present invention thus provides compounds of formula (VI)
Rb
e

R
SATRN

| -~
LIJ\NJ\N Q")
T R® P
(V1)

wherein W, A, Q', p, R, R®, R%, L', and T are as herein-defined, provided that the following
compounds are excluded:

¢ N-(3-chlorophenyl)-4-(2-chloropyridin-4-yl)-1,3,5-triazin-2-amine

¢ 4-(2-chloropyridin-4-y1}-N-[3-(1,1,2,2-tetrafluoroethoxy)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine

s 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(3,4 ,5-trimethoxyphenyl}-1,3,5-triazin-2-amine
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Preferred compounds of formula (VI) according to the invention are those wherein T is a
chlorine atom.

More preferred compounds of formula (VI) according to the invention are those selected
from the group constituted of 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(pyridin-3-yl)pyrimidin-2-amine, 4-2-
chloropyridin-4-yl}-N-(6-methoxypyridin-3-yl)-1,3,5-triazin-2-amine,  4~(2-chloropyridin-4-yl}-N-
(3,4,5-trimethoxyphenyl}-1,3,5-triazin-2-amine, 3-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-
yllamino}benzoic acid, 4-{2-chloropyridin-4-yl}-N-(6-chloropyridin-2-yl)pyrimidin-2-amine, N 4-
bis(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, N*-[4-(2-chloropyridin-4-ypyrimidin-2-yl]-N°<(1-
methoxybutan-2-yl)pyridine-2,4-diamine,  N-(3-chloro-4-fiuorophenyl}-4-(2-chloropyridin-4-yi)-
1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-[3-(methylsulfany!)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine,
N-(3-chloro-4-methyiphenyl}-4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, N*[4-(2-
chloropyridin-4-y!)pyrimidin-2-yl]-N*-cyclobutylpyridine-2,4-diamine, N*{4-(2-chloropyridin-4-
ypyrimidin-2-yl]-N°-(3-methylbutan-2-yl)pyridine-2,4-diamine, N*-{4-(2-chloropyridin-4-
yl)pyrimidin-2-yl]-N2-(pentan-3-yi)pyridine-2,4-diamine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(pyridin-4-yi)-
1,3,5-triazin-2-amine, methyl 3-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yllaminojthicphene-2-
carboxylate, ethyl 2-{[4-{2-chioropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yljamino}-4-methyl-1,3-thiazole-5-
carboxylate, 4-{2-chloropyridin-4-yl}N-(4-methyl-1,3-thiazol-2-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-
chloropyridin-4-yl}-N-(5-methyl-1,3-thiazol-2-yl}-1,3,5-4riazin-2-amine, 4-(2-chioropyridin-4-yl)}-N-
(2-methylpyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, N-(2-bromopyridin-4-yl)}-4-(2-chloropyridin-4-
yl)pyrimidin-2-amine, N-(5-bromopyridin-3-yl}-4-(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, 4-(2-
chloropyridin-4-yi)}-N-[2-(triflucromethyi }pyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine,  2-{[4-(2-chloropyridin-4-
yl}-1,3,5-triazin-2-yllamino}thiophene-3-carbonitrile, N-(5-chloro-3-methylpyridin-2-yl)-4-(2-
chloropyridin-4-y1}-1,3,5-triazin-2-amine,  4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(4-chloropyridin-3-yl)-1,3,5-
triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-N-(2-methylpyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, N,4-bis(2-
chloropyridin-4-y1}-N-(methoxymethyl}pyrimidin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-y1}-N-(2,5-
difluorophenyli}-1,3,5-triazin-2-amine,  4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(3-fluorophenyl)-1,3,5-triazin-2-
amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-[3-(methoxymethyl)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-
chloropyridin-4-y|}-N-(thiophen-3-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-{3-
(triflucromethyl)phenyl)-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yI}-N-[3-(propan-2-yl)phenyl}-
1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}N-{3-(1,1,2,2-tetrafluoroethoxy)phenyl}-1,3,5-
triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-N-[3-(triflucromethoxy)phenyl]-1,3, 5-triazin-2-amine, 4-
(2-chioropyridin-4-yt}-N-[3-(pentafiuoro-lambda®-sulfanyl)phenyl]-1,3, 5-triazin-2-amine, 4-(2-
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chloropyridin-4-yl}-N-(3-ethoxyphenyl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-y1}-N-(3-
methoxyphenyl)-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-phenyl-1,3,5-triazin-2-amine, 4-
(2-chloropyridin-4-yl)}-N-(4-fluorophenyl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-N-{3-
(difluoromethoxy)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, N-(3-{[4-(2-chloropyridin-4-y1)-1,3,5-triazin-2-
yllamino}phenyl)acetamide, and  4-(2-chloropyridin-4-yl)}-N-{3-(difluoromethyl)phenyl)-1,3,5-
triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-[3-(difluoromethyl}-4-fluorophenyl}-1,3,5-triazin-2-
amine and N-[4-chloro-3-(difluoromethy!)phenyl]-4-(2-chloropyridin-4-yl)-1,3,5-triazin-2-amine

Compounds of formula {VI) useful as intermediates for the process of preparation of compounds
of formula (1) or formula (V} may be prepared by various processes. Accordingly, there is
provided a process A according to the invention for the preparation of a compound of formula
(VI) wherein

* Rrepresents a hydrogen atom;

« AW Q' p R%R L', Tbeing as herein-defined; and comprising

- a first step according to reaction scheme A-1:

b

R
H. .H
RS ~ N_R1 N
I'?.? + H\N//I\N F\"J
1 f Q1 <
o by, R\AIAN
(v — 1 /l\ P
(Vi) L~ NN Q")
T a
~ H. .H
i R2. R | j‘\ (V1)
+ - -
LI NH + N” °N 1
VI
(1) X) v
Scheme A-1
wherein

« AW, Q' p R, R RS L Tbeing as herein-defined;
¢ R'and R?are independently a C,-Cs-alkyl group, R' and R? can form together a , 4-, 5,
6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S;
that comprises the formation of the pyrimidine or triazine moiety by condensation, at a
temperature of from -50°C to 200°C, of a compound of formula (VI1) or formula (IX), this in
presence a compound of formula (X}, optionally in the presence of a base such as an inorganic
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or an organic base, preferably an alkaline earth metal or alkali metal hydrides, hydroxides,
amides, alcoholates, acetates, carbonates or hydrogen carbonates, such as sodium hydride,
sodium amide, lithiium diisopropylamide, sodium methanolate, sodium ethanolate, potassium
tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium acetate, sodium hydroxide,
potassium hydroxide, sodium carbonate, potassium carbonate, potassium bicarbonate, sodium
bicarbonate, cesium carbonate or ammonium carbonate; and also tertiary amines, such as
trimethylamine, triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-dimethylaniline, N,N-dimethyl-
benzylamine, N ,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-methylpiperidine, N-
methylmorpholine, N,N-dimethylaminopyridine, diazabicyclooctane (DABCO),
diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU); with a guanidine or a guanidine salt
derivative of formula (VII} to yield a compound of formula (V).

Alternatively, there is provided a process B according to the invention for the preparation of a
compound of formula (Vi) wherein A, W, Q', p, R*, R®, R%, L', T being as herein-defined; and
comprising

- a first step according to reaction scheme B-1:

P b

L R
RY c

L‘)\N"I\u N @) ' A

| R P L N N 1

T } | @),

(X1 (Xin (V1)
Scheme B-1

wherein

« AW Q' p R,R R L' Tbeing as herein-defined;
¢ U represents a hydrogen atom or a leaving group such as a halogen atom, a C,-Cg
alkylsulphenyl, a C,-Cs haloalkylsulphenyl ; a substituted or non-substitued
phenylsulphenyi, a C,-Cq alkylsulfonate, a C,-Cq haloalkylsulfonate ; a substituted or
non-substitued phenylsulfonate and that comprises
reacting a compound of formula (X!) with an amino derivative of formuta {XIl) in order to yield a
compound of formula (VI), optionally in the presence of a calalyst, preferably a fransition metal
catalyst, such as palladium saits or complexes for example palladium (1) chicride, palladium (I)
acelate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium{0), bis-{triphenylphosphine) palladium
dichloride (1), tris{dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium{0), or 1,1-bis(diphenylphosphino)ferrocene-palladium (Il) chloride. As an alternative
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the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by separately adding to the
reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a phosphine, for example
triethy!phosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
(dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-{dicyclohexylphosphine)-
2'-(N,N-dimethylamino)-biphenyl, triphenylphosphine, tris-{o-tolyl)phosphine, sodium  3-

(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2-bis-
(diphenylphosphine)-1,1'-binaphthyi, 1.4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)ethane, 1.4-bis-{dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-

{dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)}-2'-(N,N-dimethylamino)-biphenyl,
bis(diphenylphosphino)ferrocene, tris-(2,4-tert-butylphenyl}-phosphite, {(R)-(->1-[(S)-2-

{diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (SH+F1-[(R)-2-
{diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (R}(-}-1-[(S)2-
{diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (SH+H1-[(R)-2-

{diphenylphosphino)ferrocenyljethyldi-t-butylphosphine, optionally in the presence of an organo-
metallic reagent such as an organo-lithium reagent, for example n-butyl lithium, methy lithium,
phenyl lithium or an organo-magnesium halide reagent {Grignard reagent) such as isopropyl
magnesium halide more preferably such as isopropyl magnesium chloride, optionaﬂy in the
presence of a base, such as an inorganic or an organic base, preferably an alkaline earth metal
or alkaii metal hydrides, hydroxides, amides, alcoholates, acetates, carbonates or hydrogen
carbonates, such as sodium hydride, scdium amide, lithiium diisopropylamide, 2,2,6,6-
tetramethylpiperidylmagnesium chloride, lithium hexamethyldisilazide, sodium methanolate,
sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium
acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate, potassium carbonate,
potassium bicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or ammonium carbonate; and
also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-
dimethylaniline, N ,N-dimethyi-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-
methylpiperidine,  N-methylmorpholine, N, N-dimethylaminopyridine,  diazabicyclooctane
(DABCQ), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU), optionally in the
presence of a metallic salt such as an alkaline earth metal salt, an alkali metal salt, a transition
metal salt such as a lithium salt, preferably a lithium halide, more preferably lithium chloride,
such as a capper salt, preferably a copper(l) salt such as copper(l) chloride, copper{l) cyanide,
in the presence of an oxidative agent such as oxygen, 3,3',5,5-tetra-tert-butyldiphenoquinone,
2,3-dichioro-5,6-dicyano-1,4-benzoquinone (DDQY), and 2,3,5,6-tetrachloro-1,4-benzoquincne
(chloranil), optionally in the presence of an acid such as a Lewis acid; notably metal or metalloid

halides such as aluminium trichloride, zinc dichloride, magnesium bromide, boron tribromide; or
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such as a Bronstedt acid; notably a mineral acid such as sulphuric acid, chlorhydric acid,
ammonium chloride, phosphoric acid, or an organic acid, such as acetic acid, para-
toluenesulphonic acid.

Alternatively, there is provided a process C according to the invention for the preparation of a
compound of formula (V1) wherein A, W, Q', p, R?, R®, R®, L', T, being as herein-defined:; and
comprising

- a first step according to reaction scheme C-1:

b b

C R R
R~ /L}N RS /l\}
|

J — 1
|_1 N/ N'H U 1 1)\ //k
' s (@), L~ NN Q")
T R T R? p
(X1 (XIV) (Vi)
Scheme C-1
wherein

e A W,Q'p RR" R LY, T, being as herein-defined;

s U represents a leaving group such as a halogen atom, a C,-Cg alkylsulphenyl, a Cy-Cq
haloalkylsulphenyl ; a substituted or non-substitued phenylsulphenyl a Ci-Cs
alkylsulfonate, a C;-C¢ haloalkylsulfonate ; a substituted or non-substitued
phenylsulfonate, and that comprises

reacting an amino derivative of formula (X!|I} with a compound of formula (XIV) in order to yield
a compound of formula (VI), optionally in the presence of a catalyst, preferably a transition
metal catalyst, such as palladium salts or complexes for example palladium (lI) chloride,
palladium (II) acetate, tetrakis-(triphenylphosphine) palladium(0), bis~{triphenylphosphine)
paliadium dichloride (Il), tris(dibenzylideneacetone) dipalladium(0), bis(dibenzylideneacetone)
palladium(0), or 1,1-bis(diphenylphosphinoXerrocene-palladium (II) chloride. As an alternative
the palladium complex is directly generated in the reaction mixture by separately adding to the
reaction mixture a palladium salt and a complex ligand such as a phosphine, for example
triethylphosphine, tri-tert-butylphosphine, tricyclohexylphosphine, 2-
{dicyclohexylphosphine)biphenyl, 2-(di-tert-butylphosphin)biphenyl, 2-(dicyclohexylphosphine)-
2'-(N,N-dimethyiamino}-biphenyl, triphenylphosphine, tris-(o-tolyl)phosphine, sodium 3-
(diphenylphosphino)benzolsulfonate, tris-2-(methoxyphenyl)phosphine, 2,2"-bis-
(diphenylphosphine)-1,1'-binaphthyi, 1,4-bis-(diphenylphosphine)butane, 1,2-bis-
(diphenylphosphine)athane, 1,4-bis-{dicyclohexylphosphine)butane, 1,2-bis-
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(dicyclohexylphosphine)ethane, 2-(dicyclohexylphosphine)}-2'-{N,N-dimethylamino)-bipheny!,
bis(diphenylphosphino)Yerrocens, tris-(2,4-tert-butylphenyl)-phosphite, (R)-(-1-[(S)-2-

{diphenylphosphino)ferrccenyl]ethyldi-tert-butylphosphine, (S)}-(+*1-[(R)-2-
{diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, (Ry-(-1-[{S)2-
{diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldicyclohexylphosphine, ' (8)-(+}1-[(R)-2-

(diphenylphosphino)ferrocenyl]ethyldi-t-butylphosphine, optionally in the presence of an organo-
metallic reagent such as an organo-lithium reagent for example n-butyl lithium, methyl lithium,
phenyl! lithium or an organo-magnesium halide reagent (Grignard reagent) such as isopropy!
magnesium halide for example isopropyl magnesium chioride, optionally in the presence of a
base, such as an inorganic or an organic base; preferably an alkaline earth metal or alkali metal
hydrides, hydroxides, amides, alcoholates, acetates, carbonates or hydrogen carbonates, such
as sodium hydride, sodium amide, lithiium diisopropylamide, 2,266
tetramethylpiperidylmagnesium chloride, lithium hexamethyldisilazide, sodium methanolate,
sodium ethanolate, potassium tert-butanolate, sodium acetate, potassium acetate, calcium
acetate, sodium hydroxide, potassium hydroxide, sodium carbonate, potassium carbonate,
potassium hicarbonate, sodium bicarbonate, cesium carbonate or ammonium carbonate; and
also tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine (TEA), tributylamine, N,N-
dimethylaniline, N,N-dimethyl-benzylamine, N,N-diisopropyl-ethylamine (DIPEA), pyridine, N-
methylpiperidine,  N-methylmorpholine,  N,N-dimethylaminopyridine,  diazabicyclooctane
(DABCO), diazabicyclononene (DBN) or diazabicycloundecene (DBU), optionally in the
presence of a metallic salt such as an aikaline sarth metal salt, an alkali metal salt, a transition
metal salt such as a lithium salt, preferably a lithium halide, more preferably lithium chloride,
such as a copper salt, preferably a copper(l) salt such as copper(l) chioride, copper(l) cyanide,
in the presence of an oxidative agent such as oxygen, 3,3',5,5-tetra-tert-butyldiphenoquincne,
2,3-dichloro-5,6-dicyano-1,4-benzoquinone (DDQ), and 2,3,5,6-tetrachloro-1,4-benzoquinone
(chloranit).

In a further aspect, the present invention also relates to a fungicide composition comprising an

effective and non-phytotoxic amount of an active compound of formula (1).

The expression “effective and non-phytotoxic amount" means an amount of composition
according to the invention which is sufficient to control or destroy the fungi present or liable to
appear on the crops, and which does not entail any appreciable symptom of phytotoxicity for the
said crops. Such an amount can vary within a wide range depending on the fungus to be
controlled, the type of crop, the climatic conditions and the compounds included in the fungicide
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composition according to the invention. This amount can be determined by systemaitic field trials,
which are within the capabilities of a person skilled in the art.

Thus, according to the invention, there is provided a fungicide composition comprising, as an
active ingredient, an effective amount of a compound of formula (1} as herein defined and an
agriculturally acceptable support, carrier or filler.

According to the invention, the term “support" denotes a natural or synthetic, organic or
inorganic compound with which the active compound of formula (1) is combined or associated to
make it easier to apply, notably to the parts of the plant. This support is thus generally inert and
should be agriculturally acceptable. The support may be a solid or a liquid. Examples of suitable
supponts include clays, natural or synthetic silicates, silica, resins, waxes, solid fertilisers, water,
alcohols, in particular butanol, organic solvents, mineral and plant oils and derivatives thereof.
Mixtures of such supports may also be used.

The composition according to the invention may also comprise additional components. In
particular, the composition may further comprise a surfactant. The surfactant can be an
emulsifier, a dispersing agent or a wetting agent of ionic or non-ionic type or a mixture of such
surfactants. Mention may be made, for example, of polyacrylic acid salts, lignosulphonic acid
salts, phenolsulphonic or naphthalenesulphonic acid salts, polycondensates of ethylene oxide
with fatty alcohols or with falty acids or with fatly amines, substituted phenols (in particular
alkylphenocls or arylphenols), salts of sulphosuccinic acid esters, taurine derivatives (in particular
aky! taurates), phosphoric esters of polyoxyethylated alcohols or phencols, fatty acid esters of
polyols, and derivatives of the above compounds containing sulphate, sulphonate and
phosphate functions. The presence of at least one surfactant is generally essential when the
active compound and/or the inert support are water-insoluble and when the vector agent for the
application is water. Preferably, surfactant content may be comprised from 5% to 40% by weight

of the composition.

Optionally, additional components may also be included, e.g. protective colloids, adhesives,
thickeners, thixotropic agents, penetration agents, stabilisers, sequestering agents. More
generally, the active compounds can be combined with any solid or liquid additive, which

complies with the usual formulation techniques.

10



10

15

63

WO 2010/055077 PCT/EP20:09/065018

In general, the composition according to the invention may contain from 0.05 to 99% by weight
of active compound, preferably 10 to 70% by weight.

Compositions according to the invention can be used in various forms such as aerosol
dispenser, capsule suspension, cold fogging concentrate, dustable powder, emulsifiable
concentrate, emulsion oil in water, emulsion water in oil, encapsulated granule, fine granule,
flowable concentrate for seed treatment, gas (under pressure), gas generating product, granule,
hot fogging concentrate, macrogranule, microgranule, oil dispersible powder, oil miscible
fiowable concentrate, oil miscible liquid, paste, plant rodlet, powder for dry seed treatment, seed
coated with a pesticide, soluble concentrate, soluble powder, solution for seed treatment,
suspension concentrate {flowable concentrate), ultra low volume {ULV) liquid, ultra low volume
(ULV) suspension, water dispersible granules or tablets, water dispersible powder for slurry
treatment, water soluble granules or tablets, water soluble powder for seed treatment and
wettable powder. These compositions include not only compositions which are ready to be
applied to the plant or seed to be treated by means of a suitable device, such as a spraying or
dusting device, but also concentrated commercial compositions which must be diluted before
application to the crop.

The compounds according to the invention can also be mixed with one or more insecticide,
fungicide, bactericide, attractant, acaricide or pheromone active substance or other compounds
with biological aclivity. The mixtures thus obtained have normally a broadened spectrum of
activity. The mixtures with other fungicide compounds are particularly advantageous.

Examples of suitable fungicide mixing partners may be selected in the following lists:

(1) Inhibitors of the nucleic acid synthesis, for example benalaxyl, benalaxyl-M, bupirimate,
clozylacon, dimethirimol, ethirimol, furalaxyl, hymexazol, metalaxyl, metalaxyl-M, ofurace,

oxadixyl and oxolinic acid.

(2) Inhibitors of the mitosis and cell division, for example benomyl, carbendazim, chlorfenazole,
diethofencarb, ethaboxam, fuberidazole, pencycuron, thiabendazole, thiophanate, thiophanate-

methyl and zoxamide.

(3) Inhibitors of the respiration, for example diflumetorim as Cl-respiration inhibitor, bixafen,
boscalid, carboxin, fenfuram, flutclanil, fluopyram, furametpyr, furmecyclox, isopyrazam (mixture
of syn-epimeric racemate 1RS,4SR,9RS and anti-epimeric racemate 1RS,4SR,9SR),
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isopyrazam (syn epimeric racemate 1RS4SR,9RS), isopyrazam (syn-epimeric enantiomer
1R,435,9R), isopyrazam (syn-epimeric enantiomer 1S,4R,93), isopyrazam (anti-epimeric
racemate 1RS,4SR,95R), isopyrazam {anti-epimeric enantiomer 1R 45,98), isopyrazam (anti-
epimeric enantiomer 15,4R.9R), mepronil, oxycarboxin, penflufen, penthiopyrad, sedaxane,
thifluzamide as Cll-respiration inhibitor; amisulbrom, azoxystrobin, cyazofamid, dimoxystrobin,
enestroburin, famoxadone, fenamidone, fluoxastrobin, kresoxim-methyl, metominostrobin,
orysastrobin, picoxystrobin, pyraclostrobin, pyraoxystrobin, pyrametostrobin, pyribencarb,
trifloxystrobin as Clll-respiration inhibitor.

(4) Compounds capable to act as an uncoupler, like for example binapacryl, dinocap, fluazinam
and meptyldinocap.

(5) Inhibitors of the ATP production, for example fentin acetate, fentin chloride, fentin hydroxide,

and silthiofam.

(6) Inhibitors of the amino acid and/or protein biosynthesis, for example andoprim, blasticidin-S,
cyprodinil, kasugamycin, kasugamycin hydrochloride hydrate, mepanipyrim and pyrimethanil.

(7) Inhibitors of the signal transduction, for example fenpiclonil, fludioxonil and quinoxyfen.

(8) Inhibitors of the lipid and membrane synthesis, for example biphenyl, chiozolinate,
edifenphos, etridiazole, iodocarb, iprobenfos, iprodione, isoprothiolane, procymidone,
propamocarb, propamocarb hydrochloride, pyrazophos, tolclofos-methyl and vinclozolin.

(9) Inhibitors of the ergostero! biosynthesis, for example aldimorph, azaconazole, bitertanol,
bromuconazole, cyproconazole, diclobutrazole, difencconazole, diniconazole, diniconazole-M,
dodemorph, dodemorph acetate, epoxiconazole, etaconazole, fenarimol, fenbuconazole,
fenhexamid, fenpropidin, fenpropimorph, fluquinconazole, flurprimidol, flusitazole, flutriafal,
furconazole, furconazole-cis, hexaconazole, imazalil, imazalil sulfate, imibenconazole,
ipconazole, metconazole, myclobutanil, naftifine, nuarimol, oxpoconazole, paclobutrazol,
pefurazoate, penconazole, piperalin, prochloraz, propiconazole, prothioconazole, pyributicarb,
pyrifenox, quinconazole, simeconazole, spiroxamine, tebuconazole, terbinafine, tetraconazole,
triadimefon, triadimenol, tridemorph, triflumizole, triforine, triticonazole, uniconazole,

uniconazole-p, viniconazole and voriconazole.
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(10) Inhibitors of the cell wall synthesis, for example benthiavalicarb, dimethomorph, flumorph,
iprovalicarb, mandipropamid, polyoxins, polyoxorim, prothiocarb, validamycin A, and
valifenalate.

(11) Inhibitors of the melanine biosynthesis, for example carpropamid, diclocymet, fenoxanil,

phthalide, pyroquilon and tricyclazole,

(12) Compounds capable to induce a host defence, like for example acibenzolar-S-methyl,
probenazole, and tiadinil.

{13) Compounds capable to have a multisite action, like for example bordeaux mixture, captafol,
captan, chlorothalonil, copper naphthenate, copper oxide, copper oxychloride, copper
preparations such as copper hydroxide, copper sulphate, dichlofluanid, dithianon, dodine,
dodine free base, ferbam, flucrofolpet, folpet, guazatine, guazatine acetate, iminoctadine,
iminoctadine albesilate, iminoctadine triacetate, mancopper, mancozeb, maneb, metiram,
metiram zinc, oxine-copper, propamidine, propineb, sulphur and sulphur preparations including
calcium polysulphide, thiram, tolylfluanid, zineb and ziram.

{14} Further compounds like for example 2,3-dibutyl-6-chlorothieno[2,3-d]pyrimidin-4(3H)-one,
ethyl (2Z}-3-amino-2-cyano-3-phenylprop-2-enoate, N-[2-(1,3-dimethylbutyl)phenyl]-5-flucro-1,3-
dimethyl-1H-pyrazole-4-carboxamide, 3-(difluoromethyl}-1-methyl-N-(3',4' 5'-trifluorobiphenyi-2-
yl}1H-pyrazole-4-carboxamide, 3-(difluoromethyl)-N-{4-fluoro-2-(1,1,2,3,3,3-
hexafluoropropoxy)phenyl]-1-methyl-1H-pyrazole-4-carboxamide, (2E)-2-(2-{[6-(3-chloro-2-
methylphenoxy }-5-fluoropyrimidin-4-yljoxy}phenyl}-2-(methoxyimino)}-N-methylethanamide,
(2E)-2-{2-[({[(2E,3E}-4-(2,6-dichlorophenyl)but-3-en-2-ylidenejamino}oxy)methyllphenyl}-2-
{methoxyiminc)-N-methylethanamide, 2-chloro-N-(1,1,3-trimethyl-2,3-dihydro-1H-inden-4-
yl)pyridine-3-carboxamide, N-(3-ethyl-3,5,5-trimethylcyclohexyl)-3-(formylamino)-2-
hydroxybenzamide, 5-methoxy-2-methyl-4-(2-{[({{1E)-1-[3-
{trifluoromethyl)phenyl]ethylidene}amina)oxylmethyl}phenyl)-2,4-dihydro-3H-1,2 4-triazol-3-one,
{2E)-2-({methoxyimino}-N-methyl-2-(2-{[({(1E)-1-]3-
(trifluoromethyi)phenyl]ethylidene}amino)oxy]methyliphenyl)ethanamide, {(2E)-2-
{methoxyimino}-N-methyl-2-{2-{(E)~({1-[3-
(triflucromethyl)phenyllethoxy}imino)methylphenyllethanamide, (2E)-2-{2-[{{[(1E)-1-(3-{[(E)-1-
fluoro-2-phenylethenylloxy}phenyl)ethylidenelamino}oxy)methyllphenyl}-2-(methoxyiminc)-N-
methylethanamide, 1-(4-chlorophenyl)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)cycloheptanol, methyl 1-(2,2-
dimethyl-2,3-dihydro-1H-inden-1-yl)-1H-imidazole-5-carboxylate, N-ethyl-N-methyl-N'-{2-methyl-
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S-(trifluoromethyl)-4-[3-(trimethy!silyl)propoxylphenyljimidoformamide, N'-{5-(difluoromethyl)-2-
methyl-4-[3-(trimethylsilyl }propoxy]phenyl}-N-ethyl-N-methylimidoformamide, O-{1-[(4-
methoxyphenoxy)methyl]-2,2-dimethylpropyl} 1H-imidazole-1-carbothicate, N-[2-(4-{[3-(4-
chlorophenyl)prop-2-yn-1-yljoxy}-3-methoxyphenylJethyl]-N*(methylsu fonyl)valinamide, 5-
chloro-7-(4-methylpiperidin-1-yl}-6-(2,4,6-triflucrophenyl){ 1,2 4]triazolo[1,5-a]pyrimidine, 5-
amino-1,3,4-thiadiazole-2-thiol, propamocarb-fosetyl, 1-[(4-methoxyphenoxy)methyl}-2,2-
dimethylpropyl 1H-imidazole-1-carboxylate, 1-methyl-N-[{2-(1,1,2,2-tetrafluoroethoxy)phenyl])-3-
(trifluoromethyl)-1H-pyrazole-4-carboxamide, 2,3,5,6-tetrachloro-4-(methylsulfony!)pyridine, 2-
butoxy-6-iodo-3-propyl-4H-chromen-4-one, 2-phenylphenol and salts, 3-(difluoromethyl}-1-
methyl-N-{2-{1,1,2 2-tetrafluoroethoxy)phenyl]-1H-pyrazole-4-carboxamide, 3,4,5-
trichloropyridine-2,6-dicarbonitrile, 3-[5-(4-chlorophenyl)-2,3-dimethylisoxazolidin-3-yl]pyridine,
3-chloro-5-(4-chlorophenyl}-4-(2,6-diflucrophenyl}-6-methyipyridazine, 4-(4-chlorophenyl)-5-
(2.6-difluorophenyi)-3,6-dimethylpyridazine, quinolin-8-ol, quinolin-8-ol sulfate (2:1) (salt),
tebufloquin, 5-methyl-6-octyl-3,7-dihydro[1,2 4]triazolo[1,5-alpyrimidin-7-amine, 5-ethyl-6-octyl-
3,7-dihydro[1,2 4)triazolo[1,5-a]pyrimidin-7-amine, ametoctradin, benthiazole, bethoxazin,
capsimycin, carvone, chinomethionat, chiocroneb, cufraneb, cyfiufenamid, cymoxanil,
cyprosulfamide, dazomet, debacarb, dichlorophen, diclomezine, dicloran, difenzoquat,
difenzoquat methylsulphate, diphenylamine, ecomate, ferimzone, flumetover, fluopicolide,
fluoroimide, flusulfamide, flutianil, fosetyl-aluminium, fosetyl-calcium, fosetyl-sodium,
hexachlorobenzene, irumamycin, isotianil, methasutfocarb, methyl (2E)}-2-(2-[{{cyclopropyt(4-
methoxyphenyl)iminc]methyl}thio)methyl]phenyl}-3-methoxyacrylate, methyl isothiocyanate,
metrafenone, (5-chloro-2-methoxy-4-methylpyridin-3-yl)(2,3,4-trimethoxy-6-
methylphenyl)methanone, mildiomycin, tolnifanide, N-(4-chlorobenzyl)-3-[3-methoxy-4-(prop-2-
yn-1-yloxy)phenyl]propanamide, N-[(4-chlorophenyl){cyano)methyl]-3-{3-methoxy-4-(prop-2-yn-
1-yloxy)phenyllpropanamide, N-[{5-bromo-3-chloropyridin-2-y)methyl)-2 4-dichloropyridine-3-
carboxamide, N-[1-(5-bromo-3-chloropyridin-2-yl)ethyl]-2,4-dichloropyridine-3-carboxamide, N-
[1-(5-bromo-3-chioropyridin-2-yl)ethyl]-2-fluoro-4-iodopyridine-3-carboxamide, N-{(Z}
[(cyclopropyimethoxy)iminol{6-(difluoromethoxy)-2,3-difluorophenyljmethyl}-2-phenylacetamide,
N-{(E)-[{cyclopropylmethoxy)imino][6-(diflueromethoxy)-2, 3-diflucrophenyljmethyl}-2-
phenylacetamide, natamycin, nickel dimethyldithiocarbamate, nitrothal-isopropyl, octhilinone,
oxamocarb, oxyfenthiin, pentachlorophenol and salts, phenazine-1-carboxylic acid, phenothrin,
phosphorous acid and its salts, propamocarb fosetylate, propanosine-sodium, proquinazid,
pyrrolnittine, quintozene, S-prop-2-en-1-yl 5-amino-2-(1-methylethyl}-4-(2-methylphenyl)-3-oxo-
2,3-dihydro-1H-pyrazole-1-carbothioate, tecloftalam, tecnazene, triazoxide, trichlamide, 5-
chloro-N'-phenyl-N'-prop-2-yn-1-ylthiophene-2-sulfonohydrazide, zarilamid, N-methyl-2-(1-{[5-
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methyl-3-(trifluoromethyl}-1H-pyrazol-1-yllacetyl}piperidin-4-yl }-N-{(1R)-1,2,3,4-
tetrahydronaphthalen-1-yl]-1,3-thiazole-4-carboxamide, N-methyl-2-(1-{[5-methyl-3-
(trifluoromethyl)-1H-pyrazol-1-yllacetyl}piperidin-4-yl}-N-(1,2,3,4-tetrahydronaphthalen-1-yi)-1,3-
thiazole-4-carboxamide, 3-(difluoromethyl}-N-[4-fluoro-2-(1,1,2,3,3,3-hexaflucropropoxy)phenyl}-
1-methyl-1H-pyrazole-4-carboxamide and pentyl {6-[{{[(1-methyl-1H-tetrazol-5-
yl)}phenyl)methylidene]amino}oxy)methylipyridin-2-yl}carbamate.

The composition according to the invention comprising a mixture of a compound of formula (1)
with a bactericide compound may also be particularly advantageous. Examples of suitable
bactericide mixing partners may be selected in the following list: bronopol, dichiorophen,
nitrapyrin, nickel dimethyldithiocarbamate, kasugamycin, octhilinone, furancarboxylic acid,
oxytetracycline, probenazole, streptomycin, tecloftalam, copper sulphate and other copper
preparations.

The compounds of formula (1) and the fungicide compaosition according to the invention can be
used to curatively or preventively control the phytopathogenic fungi of plants or crops.

Thus, according to a further aspect of the invention, there is provided a method for curatively or
preventively controlling the phytopathogenic fungi of plants or crops characterised in that a
compound of formula (1) or a fungicide composition according to the invention is applied to the
seed, the plant or to the fruit of the plant or to the soil wherein the plant is growing or wherein it
is desired to grow.

The method of treatment according to the invention may also be useful to treat propagation
material such as tubers or rhizomes, but also seeds, seedlings or seedlings pricking cut and
plants or plants pricking out. This method of treatment can also be useful to treat roots. The
method of treatment according to the invention can also be useful to treat the over ground parts

of the plant such as trunks, stems or stalks, leaves, flowers and fruit of the concerned plant.

Amang the plants that can be protected by the method according to the invention, mention may
be made of cotton ; flax ; vine ; fruit or vegetable crops such as Rosaceae sp. (for instance pip
fruit such as apples and pears, but also stone fruit such as apricots, almonds and peaches),
Ribesioidae sp., Juglandaceae sp., Betulaceae sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp.,
Moraceae sp., Oleaceae sp., Actinidaceae sp., Lauraceae sp., Musaceae sp. (for instance
banana trees and plantins), Rubiaceae sp., Theaceae sp., Sterculiceae sp., Rutaceas sp. (for
instance lemons, oranges and grapefruit) ; Solanaceae sp. (for instance tomatoes), Liliaceae
sp., Asleraceas sp. (for instance lettuces), Umbelliferae sp., Cruciferae sp., Chenopodiaceae
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sp., Cucurbitaceae sp., Papilionaceae sp. (for instance peas), Rosaceae sp. (for instance
strawberries) ; major crops such as Graminae sp. (for instance maize, lawn or cereals such as
wheat, rice, barley and triticale), Asferaceae sp. (for instance sunflower), Cruciferae sp. (for
instance colza), Fabacae sp. (for instance peanuts), Papilionaceae sp. (for instance soybean),
Solanaceae sp. (for instance potatoes), Chenopodiaceae sp. (for instance bestroots) ;
horticultural and forest crops ; as well as genetically modified homologues of these crops.

Among the diseases of plants or crops that can be controlled by the method according to the
invention, mention may be made of :

* Powdery Mildew Diseases such as
Blumeria diseases caused for example by Blumeria graminis;
Podosphaera diseases caused for example by Podosphaera leucotricha;
Sphaerotheca diseases caused for example by Sphaerotheca fuliginea;
Uncinula diseases caused for example by Uncinula necator;

¢ Rust Diseases such as
Gymnosporangium diseases caused for example by Gymnosporangium sabinae;
Hemileia diseases caused for example by Hemileia vastatrix;
Phakopsora diseases caused for example by Phakopsora pachyrhizi and Phakopsora
meibomiae;
Puccinia diseases caused for example by Puccinia recondita, Puccinia graminis or
Puccinia striiformis;
Uromyces diseases caused for example by Uromyces appendiculatus;

+ QOomycete Diseases such as
Albugo diseases caused for example by Albugo candida;
Bremia diseases caused for example by Bremia lactucae;
Peronospora diseases caused for example by Peronospora pisi and Peronospora
brassicae;
Phytophthora diseases caused for example by Phytophthora infestans;
Plasmopara diseases caused for example by Plasmopara viticola;
Pseudoperonospora diseases caused for example by Pseudoperonospora humuli and
Pseudoperonospora cubensis;
Pythium diseases caused for example by Pythium ultimum;

¢ Leaf spot, Leaf blotch and Leaf Blight Diseases such as
Altemaria diseases caused for example by Alternaria sclani;
Cercospora diseases caused for example by Cercospora beticola;
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Cladiosporium diseases caused for example by Cladiosporium cucumerinum;
Cochliobolus diseases caused for example by Cochliobolus sativus (Conidiaform:
Drechslera, Syn: Helminthosporium) or Cochliobolus miyabeanus;

Colletotrichum diseases caused for example by Colietotrichum lindemuthianum;
Cycloconium diseases caused for example by Cycloconium oleaginum;

Diaporthe diseases caused for example by Diaporthe citri;

Elsinoe diseases caused for example by Elsinoe fawcettii;

Gloeosporium diseases caused for example by Gloeosporium laeticolor;

Glomerella diseases caused for example by Glomerella cingulata;

Guignardia diseases caused for example by Guignardia bidwellii;

Leptosphaeria diseases caused for example by Leptosphaeria maculans and
Leptosphaeria nodorum;

Magnaporthe diseases caused for example by Magnaporthe grisea;

Mycosphaerella diseases caused for example by Mycosphaerella graminicola,
Mycosphaerella arachidicola and Mycosphaerella fijiensis;

Phaeosphaeria diseases caused for example by Phaeosphaseria nodorum;

Pyrenophora diseases caused for example by Pyrenophora teres or Pyrenophora tritici
repentis;

Ramularia- diseases caused for example by Ramularia collo-cygni or Ramularia areola;
Rhynchosporium diseases caused for example by Rhynchosporium secalis;

Septoria diseases caused for example by Septoria apii and Septoria lycopersici;
Typhula diseases caused for example by Thyphula incarnata;

Venturia diseases caused for example by Venturia inaequalis;

Root-, Sheath and Stem Diseases such as

Corticium diseases caused for example by Corticium graminearum;

Fusarium diseases caused for example by Fusarium oxysporum;

Gaeumannomyces diseases caused for example by Gaeumannomyces graminis;
Rhizoclonia diseases caused for example by Rhizoctonia solani;

Sarocladium diseases caused for example by Sarocladium oryzae;

Sclerotium diseases caused for example by Sclerotium oryzae;

Tapesia dissases caused for example by Tapesia acuformis;

Thielaviopsis diseases caused for example by Thielaviopsis basicola;

Ear and Panicle Diseases including Maize cob such as

Altemaria diseases caused for example by Alternaria spp.;

Aspergillus diseases caused for example by Aspergillus flavus;
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Cladosporium diseases caused for example by Cladiosporium cladosporioides;

Claviceps diseases caused for example by Claviceps purpurea;
Fusarium diseases caused for example by Fusarium culmorum;
Gibberella diseases caused for example by Gibberella zeae;

Monographella diseases caused for example by Monographellia nivalis;

¢  Smut- and Bunt Diseases such as

Sphacelotheca diseases caused for example by Sphacelotheca reiiiana;

Tilletia diseases caused for example by Tilletia caries;
Urocystis diseases caused for example by Urocystis occulta;
Ustilago diseases caused for example by Ustilago nuda;

¢ Fruit Rot and Mould Diseases such as
Aspergillus diseases caused for example by Aspergillus flavus;
Botrytis diseases caused for example by Botrytis cinerea;

Penicillium diseases caused for example by Penicillium expansum and Penicillium

purpurogenum;
Rhizopus diseases caused by example by Rhizopus stclonifer
Sclerotinia diseases caused for example by Sclerotinia sclerotiorum;
Verticillium diseases caused for example by Verticillium alboatrum;
¢ Seed- and Soitborne Decay, Mould, Wilt, Rot and Damping-off disea
Altemnaria diseases caused for example by Alternaria brassicicola;

sas

Aphanomyces diseases caused for example by Aphanomyces euteiches;

Ascochyta diseases caused for example by Ascochyta lentis;

Aspergillus diseases caused for example by Aspergillus flavus;

Cladosporium diseases caused for example by Cladosporium herbarum;

Cochliobolus diseases caused for example by Cochliobolus sativus;
(Conidiaform: Drechslera, Bipolaris Syn: Helminthosporium);

Colletotrichum diseases caused for example by Colletotrichum coccodes;

Fusarium diseases caused for example by Fusarium culmorum;
Gibberella diseases caused for example by Gibberella zeae,

Macrophomina diseases caused for example by Macrophomina phaseolina;

Microdochium diseases caused for example by Microdochium nivale;

Monographella diseases caused for example by Monographella nivalis;

Penicillium diseases caused for example by Penicillium expansum;
Phoma diseases caused for example by Phoma lingam;
Phomopsis diseases caused for example by Phomopsis sojae;
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Phytophthora diseases caused for example by Phytophthora cactorum;
Pyrenophora diseases caused for example by Pyrenophora graminea;
Pyricularia diseases caused for example by Pyricularia oryzae;

Pythium diseases caused for example by Pythium ultimum;

Rhizoctonia diseases caused for example by Rhizoctonia solani;

Rhizopus diseases caused for example by Rhizopus oryzae;

Sclerotium diseases caused for example by Sclerotium rolfsii;

Septoria diseases caused for example by Septoria nodorum;

Typhula diseases caused for example by Typhula incarnata;

Verticillium diseases caused for example by Verticillium dahliae;

Canker, Broom and Dieback Diseases such as

Nectria diseases caused for example by Nectria galligena;

Blight Diseases such as

Monilinia diseases caused for example by Monilinia laxa;

Leaf Blister or Leaf Curl Diseases including deformation of blooms and fruits such as
Exobasidium diseases caused for exampie by Exobasidium vexans.
Taphrina diseases caused for example by Taphrina deformans;

Decline Diseases of Wooden Plants such as

Esca disease caused for example by Phaeomoniella clamydospora, Phaeoacremonium
aleophilum and Fomitiporia mediterranea;

Ganoderma diseases caused for example by Ganoderma boninense;
Rigidoporus diseases caused for example by Rigidoporus lignosus
Diseases of Flowers and Seeds such as

Botrytis diseases caused for example by Botrytis cinerea;

Diseases of Tubers such as

Rhizoctonia diseases caused for example by Rhizoctonia solani;
Helminthosporium diseases caused for example by Helminthosporium solani;
Club root diseases such as

Plasmodiophora diseases, cause for example by Plamodiophora brassicae.
Diseases caused by Bacterial Organisms such as

Xanthomonas species for example Xanthomonas campestris pv. oryzae,
Pseudomonas species for example Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
Erwinia species for example Erwinia amylovora.
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The fungicide composition according to the invention may also be used against fungal diseases
liable to grow on or inside timber. The term “timber” means all types of species of wood, and all
types of working of this wood intended for construction, for example solid wood, high-density
wood, laminated wood, and plywood. The method for treating timber according to the invention
mainly consists in contacting cne or more compounds according to the invention, or a
composition according to the invention ; this includes for example direct application, spraying,

dipping, injection or any other suitable means.

The dose of active compound usually applied in the method of treatment according to the
invention is generally and advantageously from 10 to 800 g/ha, preferably from 50 to 300 g/ha
for applications in foliar treatment. The dose of active substance applied is generally and
advantageously from 2 to 200 g per 100 kg of seed, preferably from 3 to 150 g per 100 kg of
seed in the case of seed treatment.

It is clearly understood that the doses indicated herein are given as illustrative examples of the
method according to the invention. A person skilled in the art will know how to adapt the
application doses, notably according to the nature of the plant or crop to be treated.

The method of treatment according to the invention can be used in the treatment of genetically
modified organisms (GMOs), e.g. plants or seeds. Genetically modified plants (or transgenic plants)
are plants in which a helerologous gene has been stably integrated into the genome. The
expression “heterclogous gene” essentially means a gene which is provided or assembled outside
the plant and when introduced in the nuclear, chloroplastic or mitochondrial genome gives the
transformed plant new or improved agronomic or other properfies by expressing a protein or
polypeptide of interest or by downregulating or silencing other gene(s) which are present in the plant
(using for example, antisense technology, co suppression technology or RNA interference — RNAI -
technology). A heterologous gene that is located in the genome is also called a transgene. A
transgene that is defined by its particular location in the plant genome is called a transformation or
transgenic event.

Depending on the plant species or plant cultivars, their location and growth conditions (soils,
climate, vegetation period, diet), the treatment according to the invention may also result in
superadditive (“synergistic”) effects. Thus, for example, reduced application rates and/or a
widening of the activity spectrum and/or an increase in the activity of the active compounds and
compositions which can be used according to the invention, better plant growth, increased
tolerance to high or low temperatures, increased tolerance to drought or to water or soil salt
content, increased flowering performance, easier harvesting, accelerated maturation, higher
harvest yields, bigger fruits, larger plant height, greener leaf color, earlier flowering, higher quality
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and/or a higher nutritional value of the harvested products, higher sugar concentration within the
fruits, better storage stability and/or processability of the harvested products are possible, which
exceed the effects which were actually to be expected,

At certain application rates, the active compound combinations according to the invention may also
have a strengthening effect in plants. Accordingly, they are also suitable for mobilizing the defense
system of the plant against attack by unwanted phytopathogenic fungi and/ or microorganisms
and/or viruses. This may, if appropriate, be one of the reasons of the enhanced activity of the
combinations according to the invention, for example against fungi. Plant-strengthening
(resistance-inducing) substances are to be understood as meaning, in the present context, those
substances or combinations of substances which are capable of stimulating the defense system of
plants in such a way that, when subsequently inoculated with unwanted phytopathogenic fungi
and/ or microorganisms andfor viruses, the treated plants display a substantial degree of
resistance to these unwanted phytopathogenic fungi and/ or microorganisms and/or viruses. In
the present case, unwanted phytopathogenic fungi and/ or microorganisms and/or viruses are to
be understocod as meaning phytopathogenic fungi, bacteria and viruses. Thus, the substances
according to the invention can be employed for protecting plants against attack by the
abovementioned pathogens within a certain period of time after the treatment. The period of time
within which protection is effected generally extends from 1 to 10 days, preferably 1 to 7 days, after
the treatment of the plants with the active compounds.

Plants and plant cultivars which are preferably to be treated according to the invention include
all plants which have genetic material which impart particularly advantageous, useful traits to
these plants (whether obtained by breeding and/or biotechnological means).

Plants and plant cultivars which are also preferably to be treated according lo the invention are
resistant against one or more biotic stresses, i.e. said plants show a beiter defense against
anirmal and microbial pests, such as against nematodes, insects, mites, phytopathogenic fungi,

bacteria, viruses and/or viroids.

Plants and plant cultivars which may also be treated according to the invention are those plants
which are resistant to one or more abictic stresses. Abiotic stress conditions may include, for
example, drought, cold temperature exposure, heat exposure, osmotic stress, flooding,
increased soil salinity, increased mineral exposure, ozon exposure, high light exposure, limited

availability of nitrogen nutrients, limited availability of phosphorus nutrients, shade avoidance.
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Plants and plant cultivars which may also be treated according to the invention, are those plants
characterized by enhanced yield characteristics. Increased yield in said plants can be the result
of, for example, improved plant physiology, growth and development, such as water use
efficiency, water retention efficiency, improved nitrogen use, enhanced carbon assimilation,
improved photosynthesis, increased germination efficiency and accelerated maturation. Yield
can furthermore be affected by improved plant architecture (under stress and non-stress
conditions), including but not limited to, early flowering, flowering control for hybrid seed
production, seedling vigor, plant size, internode number and distance, root growth, seed size,
fruit size, pod size, pod or ear number, seed number per pod or ear, seed mass, enhanced
seed filling, reduced seed dispersal, reduced pod dehiscence and lodging resistance. Further
yieid traits include seed composition, such as carbohydrate content, protein content, oil content
and composition, nutritional value, reduction in anti-nutritional compounds, improved
processability and better storage stability.

Plants that may be treated according to the invention are hybrid plants that already express the
characteristic of heterosis or hybrid vigor which results in generally higher yield, vigor, health
and resistance towards biotic and abiotic stress factors. Such plants are typically made by
crossing an inbred male-sterile parent line (the female parent) with another inbred male-fertile

parent line (the male parent). Hybrid seed is typically harvested from the male sterile plants and

sold to growers. Male sterile plants can sometimes (e.g. in corn) be produced by detasseling, i.e.

the mechanical removal of the male reproductive organs (or males flowers) but, more typically,
male sterility is the result of genetic determinants in the plant genome. In that case, and
especially when seed is the desired product to be harvested from the hybrid plants it is typically
useful to ensure that male fertility in the hybrid plants is fully restored. This can be accomplished
by ensuring that the male parents have appropriate fertility restorer genes which are capable of
restoring the male fertility in hybrid plants that contain the genetic determinants responsible for
male-sterility. Genetic determinants for male sterility may be located in the cytoplasm. Examples
of cytoplasmic male sterility (CMS) were for instance described in Brassica species (WO
1992/005251, WO 1995/009910, WO 1998/27806, WO 2005/002324, WO 2006/021972 and US
6.,229,072). However, genetic determinants for male sterility can also be located in the nuclear
genome. Male sterile plants can also be obtained by plant biotechnology methods such as
genetic engineering. A particularly useful means of obtaining male-sterile plants is described in
WO 1989/10396 in which, for example, a ribonuclease such as barnase is selectively expressed
in the fapetum cells in the stamens. Fetility can then be restored by expression in the tapetum
cells of a ribonuclease inhibitor such as barstar (e.g. WO 1991/002069).
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Plants or plant cultivars {obtained by plant biotechnology methods such as genetic engineering)
which may be treated according to the invention are herbicide-tolerant plants, i.e. plants made
tolerant to one or more given herbicides. Such plants can be obtained either by genetic
transformation, or by selection of plants containing a mutation imparting such herbicide
tolerance.

Herbicide-tolerant plants are for example glyphosate-tolerant plants, i.e. plants made tolerant to
the herbicide glyphosate or salts thereof. Plants can be made tolerant to glyphosate through
different means. For example, glyphosate-tolerant plants can be obtained by transforming the
plant with a gene encoding the enzyme 5-enolpyruvylshikimate-3-phosphate synthase (EPSPS).
Examples of such EPSPS genes are the AroA gene (mutant CT7) of the bacterium Salmonefia
typhimurium (Comai et al., Science (1983), 221, 370-371), the CP4 gene of the bacterium
Agrobacterium sp. (Barry et al., Curr. Topics Plant Physiol. (1992), 7, 139-145), the genes
encoding a Petunia EPSPS (Shah et al., Science (1986), 233, 478-481), a Tomato EPSPS
(Gasser et al., J. Biol. Chem. (1988),263, 4280-4289), or an Eleusine EPSPS (WO 2001/66704).
It can also be a mutated EPSPS as described in for example EP-A 0837944, WO 2000/066746
WO 2000/066747 or WO 2002/026995. Glyphosate-tolerant plants can also be obtained by
expressing a gene that encodes a glyphosate oxido-reductase enzyme as described in US

5,776,760 and US 5,463,175. Glyphosate-tolerant plants can also be obtained by expressing a
gene that encodes a glyphosate acetyl transferase enzyme as described in for example WO
2002/036782, WO 2003/092360, WO 2005/012515 and WO 2007/024782. Glyphosate-tolerant
plants can also be obtained by selecting plants containing naturally-occurring mutations of the
above-mentioned genes, as described in for example WO 2001/024615 or WO 2003/013226.
Other herbicide resistant plants are for example plants that are made tolerant to herbicides
inhibiting the enzyme glutamine synthase, such as bialaphos, phosphinothricin or glufosinate.
Such plants can be obtained by expressing an enzyme detoxifying the herbicide or a mutant
glutamine synthase enzyme that is resistant to inhibition. One such efficient detoxifying enzyme
is an enzyme encoding a phosphinothricin acetyltransferase (such as the bar or pat protein from
Streptomyces species). Plants expressing an exogenous phosphinothricin acetyttransferase are
for example described in US 5,561,236; US 5,648,477; US 5,646,024; US 5,273,894; US
5,637,489; US 5,276,268; US 5,739,082; US 5,908,810 and US 7,112,665.

Further herbicide-tolerant plants are also plants that are made tolerant to the herbicides
inhibiting the enzyme hydroxyphenylpyruvatedioxygenase {HPPD).
Hydroxyphenylpyruvatedioxygenases are enzymes that catalyze the reaction in which para-
hydroxyphenylpyruvate (HPP) is transformed into homogentisate. Plants tolerant to HPPD-
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inhibitors can be transformed with a gene encoding a naturally-occurring resistant HPPD
enzyme, or a gene encoding a mutated HPPD enzyme as described in WO 1996/038567, WO
1999/024585 and WO 1999/024586. Tolerance to HPPD-inhibitors can also be obfained by
transforming plants with genes encoding certain enzymes enabling the formation of
homogentisate despite the inhibition of the native HPPD enzyme by the HPPD-inhibitor. Such
plants and genes are described in WO 1999/034008 and WO 2002/36787. Tolerance of plants
to HPPD inhibitors can also be improved by transforming plants with a gene encoding an
enzyme prephenate dehydrogenase in addition to a gene encoding an HPPD-tolerant enzyme,
as described in WO 2004/024928.

Still further herbicide resistant plants are plants that are made tolerant to acetolactate synthase
(ALS) inhibitors. Known ALS-inhibitors include, for example, sulfonylurea, imidazolinone,
triazolopyrimidines, pyrimidinyloxy(thio)benzoates, andfor sulfonylaminocarbonyltriazolinone
herbicides. Different mutations in the ALS enzyme (also known as acetohydroxyacid synthase,
AHAS) are known to confer tolerance to different herbicides and groups of herbicides, as
described for example in Tranel and Wright, Weed Science (2002), 50, 700-712, but also, in
US 5,605,011, US 5,378,824, US 5,141,870, and US 5,013,659. The production of sulfonylurea-
tolerant plants and imidazolinone-tolerant plants is described in US 5,605,011; US 5,013,659;
US 5,141,870; US 5,767,361; US 5,731,180; US 5,304,732; US 4,761,373; US 5,331,107; US
5928,937; and US 5,378,824, and international publication WO 1996/033270. Other
imidazolinone-tolerant plants are also described in for example WO 2004/040012,
WO 2004/106529, WO 2005/020673, WO 2005/093093, WO 2006/007373, WO 2006/015376,
WO 2006/024351, and WO 2006/060634. Further sulfonylurea- and imidazolinone-tolerant
plants are also described in for example WO 2007/024782.

Other plants tolerant to imidazolinone andfor sulfonylurea can be obtained by induced
mutagenesis, selection in cell cultures in the presence of the herbicide or mutation breeding as
described for example for soybeans in US 5,084,082, for rice in WO 1997/41218, for sugar beet
in US 5,773,702 and WO 1999/057965 , for lettuce in US 5,198,599, or for sunflower in WO
2001/065922.

Plants or plant cultivars (obtained by plant biotechnology methods such as genetic engineering)
which may also be treated according to the invention are insect-resistant transgenic plants, i.e.
plants made resistant to attack by certain target insects. Such plants can be obtained by genetic
transformation, or by selection of plants containing a mutation imparting such insect resistance.
An “insect-resistant transgenic plant”, as used herein, includes any plant containing at least cne
transgene comprising a coding sequence encoding:
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1) an insecticidal crystal protein from Baciflus thuringiensis or an insecticidal portion
thereof, such as the insecticidal crystal proteins listed by Crickmore et al., Microbiology
and Molecular Biology Reviews (1998), 62, 807-813, updated by Crickmore et al. (2005)
at the Baciflus thuringiensis toxin nomenclature, online at:
http:/Awww lifesci.sussex.ac.uk/Home/Neil_Crickmore/Bt/), or insecticidal portions
thereof, e.g., proteins of the Cry protein classes Cry1Ab, Cry1Ac, Cry1F, Cry2Ab,
Cry3Aa, or Cry3Bb or insecticidal portions thereof; or

2) a crystal protein from Bacillus thuringiensis or a portion thereof which is insecticidal in
the presence of a second other crystal protein from Bacillus thuringiensis or a portion
thereof, such as the binary toxin made up of the Cry34 and Cry35 crystal proteins
(Moellenbeck et al., Nat. Biotechnal. (2001), 19, 668-72; Schnepf et al., Applied
Environm. Microbiol. (2006), 71, 1765-1774); or

3) a hybrid insecticidal protein comprising parts of different insecticidal crystal proteins

from Bacillus thuringiensis, such as a hybrid of the proteins of 1) above or a hybrid of
the proteins of 2) above, e.g., the Cry1A.105 protein produced by corn event
MON98034 (WO 2007/027777); or

4) a protein of any one of 1) to 3) above wherein some, particularly 1 to 10, amino acids
have been replaced by another amino acid to obtain a higher insecticidal activity to a
target insect species, andfor to expand the range of target insect species affected,
and/or because of changes introduced into the encoding DNA during cloning or
transformation, such as the Cry3Bb1 protein in corn events MONB63 or MON88017, or
the Cry3A protein in corn event MIR604;

5) an insecticidal secreted protein from Bacillus thuringiensis or Bacillus cereus, or an
insecticidal portion thereof, such as the vegetative insecticidal (VIP) proteins listed at:
http:/iwww lifesci.sussex.ac.uk/home/Neil Crickmore/Bt/vip.himl, e.g., proteins from the

VIP3Aa protein class; or

6) a secreted protein from Bacillus thuringiensis or Baciflus cereus which is insecticidal
in the presence of a second secreted protein from Bacillus thuringiensis or B, cereus,
such as the binary toxin made up of the VIP1A and VIF2A proteins (WO 1994/21795),
or

7) a hybrid insecticidal protein comprising parts from different secreted proteins from
Bacillus thuringiensis or Bacillus cereus, such as a hybrid of the proteins in 1) above or
a hybrid of the proteins in 2) above; or

8) a protein of any one of 1) to 3) above wherein some, particularly 1 to 10, amino acids
have been replaced by another amino acid to obtain a higher insecticidal activity to a
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target insect species, and/or to expand the range of target insect species affected,
andfor because of changes introduced into the encoding DNA during cloning or
transformation (while still encoding an insecticidal protein), such as the VIP3Aa protein
in cotton event COT102.

Of course, an insect-resistant transgenic plant, as used herein, also includes any plant

comprising a combination of genes encoding the proteins of any one of the ahove classes 1 to 8.

In one embodiment, an insect-resistant plant contains more than one transgene encoding a
protein of any one of the above classes 1 to 8, to expand the range of target insect species
affected when using different proteins directed at different target insect species, or to delay
insect resistance development to the plants by using different proteins insecticidal to the same
target insect species but having a different mode of action, such as binding to different receptor
binding sites in the insect.

Plants or plant cultivars (obtained by plant biotechnology methods such as genetic engineering)
which may also be treated according to the invention are tolerant to abiotic stresses. Such
plants can be obtained by genetic transformation, or by selection of plants containing a mutation
imparting such stress resistance. Particularly useful stress tolerance plants include:

a. plants which contain a transgene capable of reducing the expression and/or
the activity of poly(ADP-ribose)polymerase (PARP) gene in the plant cells or
plants as described in WO 2000/004173 or WOQ02006/045633 or
PCT/EP07/004142.

b. plants which contain a stress tolerance enhancing transgene capable of
reducing the expression and/or the activity of the PARG encoding genes of
the plants or plants cells, as described e.g. in WO 2004/090140.

c. plants which contain a stress tolerance enhancing transgene coding for a
plant-functional enzyme of the nicotinamide adenine dinucleotide salvage
synthesis pathway including nicotinamidase, nicotinate

phosphoribosyltransferase, nicotinic acid mononucleotide adenyl transferase,

nicotinamide adenine dinucleotide synthetase or nicotine amide
phosphoribosyltransferase as described e.g. in  W02006/032469 or WO
2006/133827 or PCT/EP(7/002433.
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Plants or plant cultivars (obtained by plant biotechnology methods such as genetic engineeting)
which may also be treated according to the invention show altered quantity, quality andfor
storage-stability of the harvested product and/or altered properties of specific ingredients of the
harvested product such as :
1) transgenic plants which synthesize a modified starch, which in its physical-chemical
characteristics, in particular the amylose content or the amylose/amylopectin ratio, the
degree of branching, the average chain length, the side chain distribution, the viscosity
behaviour, the gelling strength, the starch grain size and/or the starch grain morphology,
is changed in comparison with the synthesised starch in wild type plant cells or plants,
so that this is better suited for special applications. Said transgenic plants synthesizing
a modified starch are disclosed, for example, in EP 0571427, WO 1985/004826, EP
0719338, WO 1996/15248, WO 1996/19581, WO 1996/27674, WO 1997/11188, WO
1997/26362, WO 1997/32985, WO 1997/42328, WO 1997/44472, WQ 1997/45545, WO
1998/27212, WO 1998/40503, W(099/58688, WO 1999/58690, WO 1999/58654, WO
2000/008184, WO 2000/008185, WO 2000/008175, WO 2000/28052, WO 2000/77229,
WO 2001712782, WO 2001/12826, WO 2002/101059, WO 2003/071860, WO
2004/056999, WO 2005/030942, WO 2005/030941, WO 2005/095632, WO
2005/095617, WO 2005/095619, WQ 2005/095618, WO 2005/123927, WO
2006/018319, WO 2006/103107, WO 2006/108702, WO 2007/009823, WO 2000/22140,
WO 2006/063862, WO 2006/072603, WO 2002/034923, EP 060901345, EP
06090228.5, EP 06090227.7, EP 07090007.1, EP 07090009.7, WO 2001/14569, WO
2002/79410, WO 2003/33540, WO 2004/078983, WO 2001/19975, WO 1995/26407,
WO 1996/34968, WO 1998/20145, WO 1999/12950, WO 1999/66050, WO 1999/53072,
US 6,734,341, WO 2000/11182, WO 1998/22604, WO 1998/32326, WO 2001/98509,
WO 2001/98509, WO 2005/002359, US 5,824,790, US 6,013,861, WO 1994/004693,
WO 1994/009144, WO 1994/11520, WO 1995/35026, WO 1997/20936.
2) transgenic plants which synthesize non starch carbohydrate polymetrs or which
synthesize non starch carbohydrate polymers with altered properties in comparison to
wild type plants without genetic modification. Examples are plants producing
polyfructose, especially of the inulin and levan-type, as disclosed in EP 0663956, WO
1996/001904, WO 1996/021023, WO 1998/039460, and WO 1999/024593, plants
producing alpha 1.4 glucans as disclosed in WO 1995/031553, US 2002/031826, US
6,284,479, US 5,712,107, WO 1997/047806, WO 1997/047807, WO 1997/047808 and
WO 2000/014249, plants producing alpha-1,6 branched alpha-1,4-glucans, as disciosed
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in WO 2000/73422, plants producing alternan, as disclosed in WO 2000/047727, EP
06077301.7, US 5,908,975 and EP 0728213,

3J) transgenic plants which produce hyaluronan, as for example disclosed in WO
2006/032538, WO 2007/039314, WO 2007/039315, WO 2007/039316, JP 2006/304779,
and WO 2005/012529.

Plants or plant cultivars (that can be obtained by plant biotechnology methods such as genetic
engineering) which may also be treated according lo the invention are plants, such as cotton
plants, with altered fiber characteristics. Such plants can be obtained by genetic transformation,
or by selection of plants contain a mutation imparting such altered fiber characteristics and
include;
a) Plants, such as cotton plants, containing an altered form of cellulose synthase
genes as described in WO 1998/000549
b) Plants, such as cotton plants, containing an altered form of rsw2 or rsw3
homologous nucleic acids as described in WO2004/053219
¢) Plants, such as cotton plants, with increased expression of sucrose phosphate
synthase as described in WO 2001/017333
d) Plants, such as cotton plants, with increased expression of sucrose synthase as
described in W002/45485
e) Plants, such as cotton plants, wherein the timing of the plasmodesmatal gating at
the basis of the fiber cell is altered, e.g. through downregulation of fiberselective
1,3-glucanase as described in WO2005/017 157
f) Plants, such as cotton plants, having fibers with altered reactivity, e.g. through the
expression of N-acteylglucosaminetransferase g¢gene including nodC and
chitinsynthase genes as described in W02006/136351

Plants or plant cultivars (that can be obtained by plant biotechnology methods such as genetic
engineering) which may also be treated according to the invention are plants, such as oilseed
rape or related Brassica plants, with altered oil profile characteristics. Such plants can be
obtained by genetic transformation or by selection of plants contain a mutation imparting such
altered oil characteristics and include:
a) Plants, such as oilseed rape plants, producing oil having a high oleic acid content
as described e.g. in US 5,969,169, US 5,840,946 or US 6,323,392 or US 6,063,947
b) Plants such as oilseed rape plants, producing cil having a low linolenic acid content
as described in US 6,270828, US 6,169,190 or US 5,965,755
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¢) Plant such as oilseed rape plants, producing oit having a low level of saturated fatty
acids as described e.g. in US 5,434,283

Particularly useful transgenic plants which may be treated according to the invention are plants
which comprise one or more genes which encode one or more toxins, such as the following
which are sold under the trade names YIELD GARD; (for example maize, cotton, soya beans),
KnockOut; (for example maize), BiteGard; (for example maize), Bt-Xtra; (for example maize),
StarLink; (for example maize), Bollgard; (cotton), Nucotn; (cotton), Nucotn 33B®(cotton),
NatureGard; (for example maize), Protecta; and Newleaf; (potato). Examples of herbicide-
tolerant plants which may be mentioned are maize varieties, cotton varieties and soya bean
varieties which are sold under the trade names Roundup Ready; (tolerance to glyphosate, for
example maize, cotton, soya bean), Liberty Links (tolerance to phosphinotricin, for example
oilseed rape), IMl; (tolerance to imidazolinones) and STS; (tclerance to sulphonylureas, for
example maize). Herbicide-resistant plants (plants bred in a conventional manner for herbicide
tolerance) which may be mentioned include the varieties sold under the name Clearfield; {for
example maize).

Particularly useful transgenic plants which may be treated according to the invention are plants
containing transformation events, or combination of transformation events, that are listed for
example in the databases from various national or regional regulatory agencies (see for
example  http://gmoinfo.jrc.ittfgmp_browse.aspx and  hitp://www.agbios.com/dbase.php).

The compounds or mixtures according to the invention may also be used for the preparation of
composition useful to curatively or preventively treat human or animal fungal diseases such as,
for example, mycoses, dermatoses, trichophyton diseases and candidiases or diseases caused
by Aspergillus spp., for example Aspergillus fumigatus.

Furthermore compounds according to the invention may also be used to reduce the contents of
mycotoxins in plants and the harvested plant material and therefore in foods and animal feed
stuff made therefrom.

Method of combating phytopathogenic and mycotoxin producing fungi characterized in that

compounds according to the invention are applied to these fungi and/or their habitat.

Especially but not exclusively the following mycotoxins can be specified:
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Decxynivalenole (DON), Nivalenole, 15-Ac-DON, 3-Ac-DON, T2- und HT2- Toxins,
Fumonisines, Zearalenone Moniliformine, Fusarine, Diaceotoxyscirpenole (DAS), Beauvericine,
Enniatine, Fusaroproliferine, Fusarenole, Ochratoxines, Patuline, Ergotalkaloides und
Aflatoxines, which are caused for example by the following fungal diseases: Fusarium spec.,
like Fusarium acuminafum, F. avenaceum, F. crookwellense, F. culmorum, F. graminearum
(Gibberella zeae), F. equiseli, F. fujikoroi, F. musarum, F. oxysporum, F. proliferatum, F. poae,
F. pseudograminearum, F. sambucinum, F. scirpi, F. semitectum, F. solani, F. sporotrichoides,
F. langsethiae, F. subglutinans, F. tricinctum, F. verticiffioides and others but also by Aspergiflus
spec., Penicillium spec., Claviceps purpurea, Stachybotrys spec. and others.

The various aspects of the invention will now be illustrated with reference to the following‘ tables I, Il
and |ll of compound examples and the following preparation or efficacy examples.

The following tables I, Il and |l illustrate in a non-limiting manner examples of compounds according
to the invention.

In the following tables, M+H (or M-H) means the molecular ion peak, plus or minus 1 a.m.u. (atomic
mass unit) respectively, as observed in mass spectroscopy and M (Apcl+) means the molecular ion

peak as it was found via positive atmospheric pressure chemical ionisation in mass spectroscopy.

a0
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Table I:
Rb
[+
BP
.
R® (Q )p
Lz\ Y
Q2
Formula (Illz)
rP In Table 1 we use the following abbreviations for
R%N * L .C(=Y)L2-Q%
Ll | NA\N
/k Il?a (Q1)p ~L'.c(=v)-L2-Q° Abbreviation
Lz\ Y N
02
Formula (lll,) L1A
Whereas W represents a o udl L
saturated or unsaturated,
aromatic or non-aromatic 4-, 5,
6- or 7-membered heterocycle *
comprising up to four N x?
heteroatoms which may be the Y | P , L1B
same or different \ X
L X
Q*” 1
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The following examples illustrate in a non-limiting manner the preparation and efficacy of the
compounds of formulas (I} to (IV) according to the invention.

{Compound A-1)
150 mg of ethyl 3-[3-(dimethylamino)prop-2-enoyl]pyridine-2-carboxylate (0.6 mmol), 138 mg of

1-(6-methoxypyridin-3-yl)guanidine nitrate (0.6 mmol) and 64 mg of sodium carbonate (0.6
mmol) were stirred for 8 hours at reflux in 3.38 mi of 2-methoxyethanol. After cooling water was
added and the precipitate was filtered and dried to yield 65 mg of ethyl 4-{2-[(6-methoxypyridin-
3-yllamino]-pyrimidin-4-yl}pyridine-2-carboxylate (yield = 53 %) [M + 1] = 352.

Preparation  of  4-{2-[(2-chloropyridin-4-yl)aminolpyrimidin-4-yl}-N-ethyl-N-methylpyridine-2-
carboxamide (Compound A-17) and N-ethyl-4-[2-({2-[ethyl(methyl)carbamovyllpyridin-4-

yllamino)pyrimidin-4-yil-N-methylpyridine-2-carboxamide  (Compound __ A-19) _according__ to

process P1A
tep1: Preparation of di-tert-butyl

20.22g (0.157 mol) of 4-amino-2-chlcropyridine were diluted in triethylamine ( 67ml )} and
dichloromethane( 600ml ) at 0-5°C. 47g of Mercury(ll) chloride (0.173mol) and 50.24g (0.173
mol) of N,N'-bis(boc)-S-methyl-isothiourea were added to the reaction mixture, which was then
stirred at room temperature for 4 days, filtered on a fritted funnel , concentrated in vacuo and
chromatographed on silica (Heptane90/AcOEt10) to vyield 43.67g of ditert-butyl {(2)-[(2-
chloropyridin-4-yl}amino]methylylidene}biscarbamate ( yield = 71%). [M + 1] = 371

Step2: Preparation of 1-(2-chloropyridin-4-yljquanidine bis(trifluoroacetate):
To a solution of 4367 g (0.117mol) of ditert-butyl {(Z2H(2-chloropyridin-4-

yllamino]methylylidene}biscarbamate in dichloromethane (800mi) at room temperature were

added 81.64ml of trifluoroacetic acid (1.06 mol). The reaction mixture was stirred at room
temperature for 2 days, concentrated in vacuo, triturated with 100ml of pentane, and upon
standing crystallized to yield 51.68g of 1-(2-chloropyridin-4-yl)guanidine bis{trifluoroacetate)
(vield = 99%). [M + 1-2*CF,CO,HM] = 171

Step 3: Preparation of N, 4-bis(2-chloropytidin-4-yl}pyrimidin-2-amine according to process A-1:
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To a solution of 6.32g of 1-(2-chloropyridin-4-yi)-3-(dimethylamino)prop-2-en-1-one (30 mmol) in
60ml of 2-Propanol was added 2.52g of sodium hydroxide (63mmol) and 11.969 of 1-(2-
chioropyridin-4-yl)guanidine bis(trifluoroacetate)} (30mmol). The reaction mixture was heated to
reflux under stirring for 20h. After filtration, the precipitate was washed with 100ml of n-butano!
and 120ml of i-Pr,O and then air-dried to yield 4.69g of N,4-bis(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-
amine (yield = 37%). [M + 1] = 318

tep 4: Preparation of 4-{2-[{2-chloropyridin-4-yamino]pyrimidin-4-yI}-N-ethyl-N-methylpyridine-
2-carboxamide (Compound A-17) and N-ethyl-4-{2-({2-[ethyl(methyl}carbamoyllpyridin-4-

llamino)pyrimidin-4-yll-N-methylpyridine-2-carboxamide (Compound A-19)
200 mg of N,4-bis(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine (0.63 mmol), 111 mg of N-Methyl-N-
ethylamine (1.89 mmol), 166 mg of molybdenum hexacarbonyl {0.631mmof), 0.282ml of 1,8-
Diazabicyclo{5.4.0)undec-7-ene (1.89 mmol) and 729 mg (0.063 mmol) of
Tetrakis(triphenylphosphine)palladium(0) were diluted in 5 ml of N,N-dimethylformamide. The
reaction mixture was stirred at 100°C for 5 hours. After cooling, 10 ml of a saturated NH4Cl was

added and the mixture was extracted with 5 ml of dichloromethane. After evaporation of the
solvent the crude product was chromatographed on silica (dichloromethane / ethanol) to vield
58 mg of  4-{2-[{2-chloropyridin-4-yl)aminc]pyrimidin-4-yl}-N-ethyl-N-methylpyridine-2-
carboxamide (yield = 22 %) [M + 1] = 479 and 130 mg of N-ethyl-4-[2-({2-
[ethyl(methyl)carbamoyllpyridin-4-yi}amino)pyrimidin-4-yl]-N-methylpyridine-2-carboxamide
(vield = 44 %) [M + 1] = 420.

carboxamide {compound A-39) according to process P12

Step 1: Preparation of N, N-diethyl-4-iodopyridine-2-carboxamide
To a solution of 24,5 g (93.4 mmol) 4-iodopyridine-2-carboxylic acid in 600 mi dichloromethane

was added under an argon atmosphere 34 ml (197 mmol) N,N-diisopropylethylamine. After
cooling to 0 °C 12,7 ml (103 mmol} 2,2-dimethylpropionylchloride was added dropwise and
stirred for 1 h at ° C followed by the dropwise addition of 20.3 ml (197 mmol) diethylamine.
Stirring was continued for 1 hour at 0 °C and 1 hour at room temperature. Then 300 mil water
was added and the aqueous phase extracted additional two times with 100 ml dichloromethane.
The combined organic layers were dried and the solvent was removed in vacuo. The crude
product was purified by chromatography on silica (heptane / ethyl acetate ) to yield 23.4 g N,N-
diethyl-d-icdopyridine-2-carboxamide (yield = 72 %) [M + 1] = 305.
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Step 2: Preparation of N,N-diethyl-4-(tributylstannyl)pyridine-2-carboxamide
5 g (16.44 mmol) of N,N-diethyl-4-iodopyridine-2-carboxamide (obtained from step 1) was

dissolved under an argon atmosphere in 40 m! of 1, 4-dioxane followed by the addition of 19.075
g (32.88 mmol) hexabutylditin and 0.577 g (0.822 mmof)
dichlorobis(triphenylphosphine)palladium(il). The mixture was refluxed for 3 hours. After cooling
the suspension was passed through a 10 g silica cartridge, the cartridge was rinsed with 10 ml

1,4-dioxane and the solvent was removed in vacuo. The crude product was purified by
chromatography on silica (heptane / ethyl acetate ) to yield 4.27 g of N,N-diethyl-4-
{tributylstannyl)pyridine-2-carboxamide (yield = 55 %) [M + 1] = 468.

Step 3: Preparation of 4-(2-chloropyrimidin-4- ridine-2-carboxamide
A solution of 2.5 g (5.35 mmol) N,N-diethyl-4-(tributylstannyl)pyridine-2-carboxamide {obtained
from step 2) in 18 ml 1,4-dioxane was placed in a 20 ml microwave tube followed by the
addition of 103 g (7 mmol) 24-dichloropyrimidine and 062 g (0.535 mmol)
Tetrakis(triphenylphosphine)palladium(0). The mixture was microwaved in a Biotage Optimizer

at 150 °C for 20 minutes. After cooling 20 ml of dichloromethane was added, the resulting
suspension was filtrated and the fillrate was concentrated in vacuo. To the obtained residue
was added 50 ml of saturated potassium fluoride sclution and stirred for 15 min followed by the
extraction with ethyl acetate. The combined organic layers were dried, evaporated and the
crude product was purified by chromatography on silica (heptane / ethyl acetate ) followed by
chromatography on silica (dichloromethane / acetone ) to yield 400 mg 4-(2-chloropyrimidin-4-
yI}-N,N-diethylpyridine-2-carboxamide (yield = 25 %). [M + 1] = 291.

Step 4. Preparation of tert-butyl (5-tert-butyl-2-thienyl)carbamate

Under an argon atmosphere 1 g (5.4 mmol) S-ert-butylthiophene-2-carboxylic acid was
dissolved in 10 ml of tert-butanol. After the addition of 154 g (54 mmol)
diphenylphosphoroazidate and of 0.76 ml (5.4 mmol) triethylamine the resulting mixture was

refluxed for 6 hours followed by stiming at 50 °C for 16 hours. After cooling 50 ml of water was
added and the mixture was extracted 3 times with 10 mi of ethyl acetate. The combined organic
layers were dried and after evaporation of the solvent the crude product was purified by
chromatography on silica (heptane / ethyl acetate ) to yield 415 mg of tert-butyl (5-tert-butyl-2-
thienyl)carbamate {yield = 30 %).

ration of 4-{2{(5-tert-butyl-2-thienyllamino

carboxamide (compound A-38)

rimidin-4-yl}-N,N-diethylpyridine-2-
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To a solution of 105 mg (0.41 mmol) tert-butyl (5-tert-butyl-2-thienyl)carbamate (obtained from
step 4) in 3 ml of 1,4-dioxane were added 100 mg (0.34 mmol) 4-(2-chloropyrimidin-4-y1)-N,N-
diethylpyridine-2-carboxamide (obtained from step 3) and 98 mg (0.51 mmol) 4-toluenesulfonic
acid monohydrate and refluxed for 20 hourss. After cooling 3 ml of water was added and the
mixture was extracted 3 times with 3 ml of dichloromethane. The combined organic layers were
dried and after evaporation of the solvent the crude product was purified by chromatography on
silica to yield 60 mg of 4-{2-[(5-tert-butyl-2-thienyl)amincjpyrimidin-4-yl}-N,N-diethylpyridine-2-
carboxamide (yield =41 %) [M + 1] =410.

Preparation of N,N-diethyi-4-{5-methyl-2-(3-thienylamino)pyrimidin-4-vi]pyridine-2-carboxamide
{compound A-41) according to process P12

Step 1: Preparation of 4-(2-chloro-5-methylpyrimidin-4-yl}-N,N-diethylpyridine-2-carboxamide

A solution of 1 g (2.05 mmol) N,N-diethyl-4-(tributylstannyi)pyridine-2-carboxamide (cbtained
from step 2 compound A-39) in 8 ml 1,4-dioxane was placed in a 10 ml microwave tube
followed by the addition of 435 mg (2.67 mmol) 2,4-dichloro-5-methylpyrimidine and 0.23 g (0.2
mmol) Tetrakis(triphenylphosphine)palladium(0). The mixture was microwaved in a Biotage

Optimizer at 150 °C for 20 minutes. After cooling 10 ml of dichloromethane was added, the
resulting suspension was filtrated and the filtrate was concentrated in vacuo. To the obtained
residue was added 20 ml of saturated potassium fluoride solution and stirred for 15 min followed
by the extraction with ethyl acetate. The combined organic layers were dried, evaporated and
the crude product was purified by chromatography on silica (heptane / ethyl acetate ) to yield
400 mg of 4-(2-chloro-5-methylpyrimidin-4-yl)-N,N-diethylpyridine-2-carboxamide (vield = 30 %)
[M+ 1] = 306.

Step 2: Preparation of N N-diethyl-4-[S-methyl-2{3-thienylamino)pyrimidin-4-yllpyridine-2-

carboxamide (compound A-41)
To a solution of 60 mg (0.2 mmol) 4-(2-chloro-5-methylpyrimidin-4-yl}N,N-diethylpyridine-2-

carboxamide (obtained from step 1) in 3 ml of 1,4-dioxane were added 144 mg (0.76 mmol)
thiophen-3-ylamine oxalic acid salt and 21 mg (0.11 mmol) 4-toluenesulfonic acid monchydrate
and refluxed for 10 days. After cooling 3 m! of water was added and the mixture was extracted 3
times with 3 ml of dichloromethane. The combined organic layers were washed succesively with
2 mi of 1M NaCH, 2 ml of 1M HCI and brine. After evaporation of the sclvent the crude product
was purified by prep hplc to yield 3 mg of N,N-diethyl-4-[5-methyl-2-(3-thienylamino)pyrimidin-4-
yllpyridine-2-carboxamide (yield =4 %) [M + 1] = 368.
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Preparation of 1-{4-{4-](3-chlorophenyllaminol-1,3.5-triazin-2-yl}pyridin-2-yljethanone

{Compound B-26) according to process P1
Step 1:

Preparation of 4-{4- i iazi ridine-2-carbonitrile

To a solution of 70 g of N-(3-chlorophenyl}-4-(2-chloropyridin-4-yl)-1,3,5-triazin-2-amine
(prepared as described in WO 2005/033095) in 350 ml of N,N-dimethylformamide were added
under argon 3875 g (330 mmol) 2ink cyanide and 5085 g (44 mmol)
Tetrakis(triphenylphosphine )palladium{0). The mixture was heated for 3 hours at 100 °C. After
cooling the resulting slurry was filtered, the precipitate was washed with N,N-dimethylformamide
and the combined filtrates were evaporated. The remaining solid was recrystallized from
dichloromethane yielding 54.39 g of 4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-
carbonitrile (yield = 80 %) [M + 1] = 310.

Step 2:
To 130 ml of tetrahydrofuran was added 26 ml of a 3 M solution of methylmagnesium bromide

in toluene and cooled to 0 °C. Then 8 g {26 mmol) of 4-{4-[(3-chlorophenyllamino]-1,3,5-triazin-
2-yl}pyridine-2-carbonitrile was added in small portions and stirring was continued for 3 hours at
0 °C. After warming to room temperature stirring was continued for 4 hours. Then 120 m! of 1N
HCI was added and the mixture was extracted with ethyl acetate. The combined organic phases
were dried and evaporated to yield 8.13 g of 1-(4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-
ylipyridin-2-yl)ethanone (yield = 96 %) [M + 1] = 327.

amine (Compound B-27) according to process P2
50 mg (0.15 mmol) of 1-(4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-trazin-2-yl}pyridin-2-yl)ethanone, 26
mg (0.3 mmol) of O-methylhydroxylamine hydrochloride and 26 mg (0.31 mmol) sodium acetate

dissolved in 3 ml ethanol were stimed at reflux for 6 hours. After cooling the solvent was
evaporated in vacuo and 5 ml of water was added. The solid was filtrated, washed with water
and dried to yield 21 mg of N-(3-chlorophenyl}-4-{2-[{1E}-N-methoxyethanimidoyl]pyridin-
4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine (yield = 35 %) [M + 1] = 356.

Preparation of 3-{2-[1-(4-{4-](3-chlorophenyl}lamino]-1,3,5-triazin-2-yl pyridin-2-
ylDethylidenelhydrazinyl}propanenitrile (Compound B-81) according to process P2

To a solution of 200 mg (0.62 mmol) 1-(4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridin-2-
ylethanone, 0.028 m {0.49 mmol) acetic acid and 51 mg (0.62 mmol) sodium acetate in 2 ml
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methanol was added 52 mg (0.62 mmol) of 3-hydrazinylpropanenitrile dissolved in 2 ml of
methanol and sfirred at reflux for 2 hours and at room temperature overnight. The solvent was
evaporated in vacuo and 30 ml of water was added. The mixture was extracted with
dichloromethane, the combined organic phases were dried and evaporated to yield 1280 mg of
3-{2[1-(4-{4-[(3-chlorophenyl}amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridin-2-
yl)ethylidene]hydrazinyl}propanenitrile (yield =53 %) [M + 1] = 394.

Preparation of 4-{4-[(3-chlorophenyl)aminol-1,3,5-triazin-2-yl}-N'-hydroxypyridine-2-

carboximidamide (Compound B-78) according to process P1
A solution of 1.5 g (4.86 mmol) of 4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-
carbonitrile, 675 mg (3.7 mmol) hydroxylamine hydrochloride and 1.34 g (8.7 mmol) potassium

carbonate dissolved in 20 mil ethanol was stired at room temperature for 5 hours. After
evaporation of the solvent water was added and the remaining solid was fitered and dried to
vield 1566 g of 4-{4-[(3-chlorophenyl}amino]-1,3,5-triazin-2-yl}-N'-hydroxypyridine-2-
carboximidamide (yield = 94 %) [M + 1] = 343.

carboximidamide (Compound B-104)

A solution of 200 mg (0.58 mmol) of 4-{4-{(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yi}-N'-
hydroxypyridine-2-carboximidamide, 63 mg (0.58 mmol) methoxyacetyl chloride and 49 mg
(0.58 mmol) sodium bicarbonate dissolved in 5 ml acetone was stirred at room temperature for
16 hours. After evaporation of the solvent 30 ml of water was added and the remaining solid
was filtered and dried to yield 145 mg of 4-{4-[(3-chlorophenyl}amino]-1,3,5-triazin-2-yl}-N'-
[(methoxyacetylYoxy]pyridine-2-carboximidamide (yield = 60 %) [M + 1] = 415,

Preparation of ethyl 4-{4-[(3-chlorophenyl}amino]-1.3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-carboximidoate

Cormpound B-102) according to process P
A solution of 200 mg (0.65 mmol) 4-{4-[(3-chlorophenyllamino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-
carbonitrile, 126 mg (1.3 mmot) O-ethylhydroxylamine hydrochloride and 179 mg 1.3 mmol)

potassium carbonate dissolved in 20 ml ethanol was stirred at 70 °C for 5 hours. After cooling
and evaporation of the solvent water was added and the remaining solid was filtered and dried
to vield 178 mg of 4-{4-[(3-chlorophenyl)aminol-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-carboximidoate
(vield =74 %) [M + 1] = 356.
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Preparation of 4-{4-[(3-chlorophenyl}aminol]-1,3 5-triazin-2-yl}-N-hydroxypyridine-2-carboxamide

(Compound B-185) according to process P9

To a solution of 3 g (9.7 mmol) of 4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-
carbonitrile in 60 ml of ethanol was added 1.166 g (29.1 mmol) sodium hydroxide dissolved in
35 ml water. The mixture was heated at reflux for 2 hours. After cooling water was added and
the mixture acidified with 1 N HCI. The precipitate_which formed was filtered, washed with water
and dried to yield 2.6 g of 4-{4-{(3-chlorophenyl}amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-2-carboxylic
acid (yield =81 %) [M + 1] =329

Step 2: Preparation of 4-{4{(3-chlorophenyl)aminol-1,3.5-triazin-2-yl}-N-hydroxypyridine-2-

carboxamide

To a solution of 500 mg (1.53 mmol) of 4-{4-[(3-chlorophenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridine-
2-carboxylic acid dissolved in 6 ml of dimethylformamide were added 463 mg (4.58 mmol)
triethylamine, 212 mg (3.05 mmol) hydroxylamine hydrochloride and 696 mg (1.83 mmol) O-(7-
Azabenzotriazol-1-yl}-N,N,N' N'-tetra-methyluronium hexafluorophosphate. The mixture was
stirred at room temperature for 16 hours. After addition of water the mixture was extracted with
dichloromethane and the organic layer was washed successively with 1 N HCI, saturated
sodium bicarbonate and saturated lithium chloride solution. After evaporation of the solvent the
residue was stimed with methanol, fitered and dried to yield 165 mg of 4-{4-[(3-
chlorophenylyamino]-1,3,5-triazin-2-yl}-N-hydroxypyridine-2-carboxamide (yield = 29 %) [M + 1]
=344,

Preparation _of _N-ethyl-N-methyl-4-(4-{[3-(pentaflucro-lambda’-sulfanyl)phenyllamino}-1,3 5-

triazin-2-yl)pyridine-2-carbothioamide (Compound B-253) according to process P1

To 130 mg (028 mmol) of  N-ethyl-N-methyl-4-(4-{[3-(pentafluoro-lambda’-
sulfanyl)phenyllamino}-1,3,5-triazin-2-yl)pyridine-2-carboxamide dissolved in 5 ml of toluene
was added 31.4 mg (0.14 mmol) of phosphorous pentasulfide. The reaction mixture was stirred
under reflux for two hours, then 2ml of water were added and the reaction mixture was stirred at
100°C for one hour. After cooling, water was removed by filtration on solid-phase extraction
cartridge . After rinsing of the cartridge with 3mi of toluene, the filirate was purified by
chromatography on silica {dichioromethane / ethanol) to yield 55 mg of N-ethyl-N-methyl-4-(4-
{[3-(pentafluoro-lambda®-sulfanyl)phenyilamino}-1,3,5-triazin-2-yl)pyridine-2-carbothioamide
(yield = 41 %) [M + 1] = 477.
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Preparation of N-(4-{2- i idi 1}-1,3,5-triazin-2-

N-phenylacetamide (compound B-344)
118 mg (0.71 mmol) of lithium hexamethyldisilazane were added to 263 mg (0.64 mmol) of 4-{4-

anilino-1,3,5-triazin-2-ylI}-N-(cyclopropylmethyl}-N-methylpyridine-2-carbothioamide  (prepared
analogously to compound B-253} dissolved in 5 ml anhydrous tetrahydrofuran. After stirring for
30 minutes 55 mg {0.71 mmol) of acetyl chloride was added and stirring continued for 20 hours.
5 ml of water were then added and the organic phase is filtered through a Chemelute cartridge.
Dichloromethane ifollowed by ethyl acetate were used to rinse the cartridge and the
concentrated organic phases are purified on a silica gel column (ethyl acetate /
dichloromethane) followed by oprep rphplc to give 110 mg of N-(4-{2-
[(cyclopropylmethylXmethyl)carbamothioyllpyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yl}-N-phenylacetamide
(yield =39 %)} [M+ 1] = 419.

Preparation of N-(cyclopropytmethyl}N-methyl-4-{4-]phenyl(prop-2-yn-1-yl}aminal-1,3,5-triazin-
2-ylipyridine-2-carboxamide (compound B-402

371 mg (2.22 mmol} of lithium hexamethyidisilazane were added to 400 mg (1.11 mmol) of 4-(4-
aniline-1,3,5-triazin-2-yl}-N-{cyclopropylmethyl}-N-methylpyridine-2-carboxamide {prepared
analogously to compound C-2} dissolved in § ml anhydrous tetrahydrofuran. After stirring for 30
minutes 330 mg (2.22 mmol} of 3-bromoprop-1-yne was added and slirring continued for 20
hours. 4 ml of water were then added and the organic phase is filtered through a Chemelute
cartridge. Dichloromethane is used to rinse the cartridge and the concentrated organic phases
are purified on a silica gel column (ethyl acetate / dichloromethane) to give 180 mg of N-
(cyclopropylmethyl}-N-methy!-4-{4-[phenyl{ prop-2-yn-1-yhHamina]-1,3,5-triazin-2-yl} pyridine-2-
carboxamide (yield = 26 %)M + 1] = 399.

Preparation of (4-{4-6-methoxypyridin-3-yl}aminol-1,3.5-trazin-2-yl}pyridin-2-yl){piperidin-1-

ylimethanone (Compound C-2) according to process P1

Step 1: Preparation of 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(6-methoxypyridin-3-y1}-1,3 5-triazin-2-amine:

To a solution of 3.406 g (15 mmol) of 2-chloro-4-{2-chloropyridin-4-yl)-1,3,5-triazine (prepared
as described in WO 2001/25220) and of 1.862 g (15 mmol) 6-methoxypyridin-3-amine in 250 ml
of acetonitrile was added 2.073 g (15 mmol) of potassium carbonate. The reaction mixture was
stirred for 3 days. After evaporation of the scolvent the residue was treated with water, filtrated
and dried to vield 4.0 g of 4-(2-chloropyridin-4-yl)}-N-(6-methoxypyridin-3-yl)-1,3,5-triazin-2-
amine (yield = 84 %) [M + 1] = 3186.
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Step 2: Preparation of (4-f4-[(6-methoxypyridin-3-ylamino]-1.3 5-triazin-2-ylipyridin-2-
(piperidin-1-yl}-methanone (compound C-2

300 mg of 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(6-methoxypyridin-3-y1}-1,3,5-triazin-2-amine (0.95 mmol),

243 mg of piperidine (2.86 mmol), 252 mg of molybdenum hexacarbonyl (0.95 mmol), 0.427 ml

of 1,8-Diazabicyclo(5.4.0)undec-7-ene (2.86 mmol) and 110 mg (0.095 mmol) of

Tetrakis(triphenylphosphine)palladium(0) were diluted in 8 mi of N,N-dimethylformamide. The

reaction mixture was stirred at 80°C for 5 hours. After cooling, 10 ml of a saturated ammonium

chloride solution was added and the mixture was extracted with 5 mi of dichloromethane. After
evaporation of the solvent the crude product was chromatographed on silica (dichloromethane /
ethanol) to yield 99 mg of (4-{4-[(6-methoxypyridin-3-yl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}pyridin-2-
yi)piperidin-1-yl}-methanone {yield = 26 %) {M + 1] = 393.

Preparation of N-methoxy-N-methyi-4-[4-(3-thienylamino}-1.3 5-triazin-2-yllpyridine-2-

carboxamide (compound C-30) according to process P9

Step 1: Preparation of methyl 4-[4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-yllpyridine-2-carboxylate

compound C-24) according to process P12

To a solution of 5 g (20 mmol) of methyl 4-(4-chloro-1,3,5-triazin-2-yl)pyridine-2-carboxylate
{prepared as described in WO 2007/003525) and of 7.55 ¢ (40 mmol) thiophen-3-ylamine oxalic
acid salt in 150 ml of acetonitrile was added 5.5 g (40 mmol) of potassium carbonate. The
reaction mixture was stirred for 7 hours at room temperature. The resulting suspension was
filtered, the precipitate was washed with water followed by acetonitrile and finally
diisopropylether to yield 3.7 g of methyl 4-[4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-yllpyridine-2-
carboxylate (yield = 58 %) [M + 1] = 314,

Step 2: Preparation of 4{4-(3-thienylamino}-1.3 5-triazin-2-yllpyridine-2-carboxylic acid

(compound C-28)
2 g (638 mmol) of (methyl 4-[4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-yllpyridine-2-carboxylate

{obtained from step 1) was suspended in 20 ml tetrahydrofuran followed by the addition of 19 ml
1M lithium hydroxide. The mixture was stirred at room temperature for 30 minutes and then the
tetrahydrofuran was evaporated. The resulting aqueous solution was kept overnight whereas a
precipitate was formed which was removed by filtration. The filtrate was acidified to pH 2 with 2
N HCI. The precipitate formed was filtrated and dried to yield 1.9 g of 4-[4<{3-thienylaminc)-
1,3,5-triazin-2-yl]pyridine-2-carboxylic acid (yield = 97 %) [M + 1] = 300.
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Step 3: Preparation of N-methoxy-N-methyl-4-[4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-yllpyridine-2-
carboxamide {(compound C-30)

To a solution of 200 mg (0.67 mmol) of 4-[4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-yi]pyridine-2-
carboxylic acid (obtained from step 2) dissolved in 7 ml of dimethylformamide were added 203
mg (2 mmol) triethylamine, 130 mg (1.34 mmol) N,O-dimethylhydroxylamine hydrochloride and
305 mg (0.8 mmol) O-(7-Azabenzotriazal-1-yl)-N,N,N',N'-tetra-methyluronium
hexafluorophosphate. The mixture was stirred at room temperature for 22 hours. After addition

of water the mixture was extracted with dichloromethane and the organic layer was washed
successively with 1 N HCI, saturated sodium bicarbonate and brine. After drying the solvent was
evaporated to yield 195 mg of N-methoxy-N-methyl-4-{4-(3-thienylamino)-1,3,5-triazin-2-
ylpyridine-2-carboxamide (yield = 81 %) [M + 1] = 343.

Biological Examples

Example A In vivo test on Peronospora parasitica (Crucifer downy mildew)
The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of

acetone/Tween/DMSO, then diluted with water to obtain the desired active material
concentration,

Cabbage plants (Eminence variety) in stater cups, sown on a 50/50 peat soil-pozzolana
substrate and grown at 18-20°C, are treated at the cotyledon stage by spraying with the
aquenus suspension described above.

Plants, used as controls, are treated with an aqueous solution not containing the active material.
After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspension of
Peronospora parasitica spores (50 000 spores per mi). The spores are collected from infected
plant.

The contaminated cabbage plants are incubated for 5 days at 20°C, under a humid atmosphere.
Grading is carried out 5 days after the contamination, in comparison with the control plants.
Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500
ppm with the following compounds: A5, A11, B2, B6, B20, B27, B64, B76, B111, B116, B119,
B123, B127, B129, B130, B132, B133, B134, B135, B139, B150, B151, B152, B156, B157,
B158, B162, B163, B164, B165, B169, B170, B172, B173, B179, B180, B181, B1886, B222,
B236, B238, B239, B244, B254, B256, B258, B260, B268, B316, C2, C16.

Example B : in vivo test on Botrytis cinerea {Grey mould)
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The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of
acetone/Tween/DMSO, then diluted with water to obtain the desired active material
Gherkin plants (Vert petit de Paris variety), sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in
starter cups and grown at 18- 20°C, are treated at the cotyledon Z11 stage by spraying with the
active ingredient prepared as described above.
Plants, used as controls, are treated with an aqueous solution not containing the active material.
After 24 hours, the plants are contaminated by depositing drops of an aqueous suspension of
Bolrytis cinerea spores {150,000 spores per ml) on upper surface of the leaves. The spores are
collected from a 15-day-old culture and are suspended in a nutrient solution composed of :

- 20 g/L of gelatine;

- 50 g/L. of D-fructose;

- 2 gL of NH4NO;;

- 1 g/L of KH,PO,.
The contaminated cucumber plants are seitled for 5/7 days in a climatic room at 15-11°C
(day/night} and at 80% relative humidity.
Grading is carried out 5/7 days after the contamination, in comparison with the control plants.
Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500
ppm with the following compounds: A13, A15, A25, A26, A27, A29, A30, A31, A32, B1, B2, B6,
B7, B20, B64, B115, B123, B124, B125, B127, 8130, B131, B132, B133, B134, B135, B141,
B143, B144, B146, B147, B148, B149, B150, B151, B152, B153, B155, B156, B157, B160,
B161, B162, B163, B165, B169, B179, B186, B222, B236, B237, B238, B244, B254, B260,
B268, B316, C5, C9, C11, C12, C16.

Example C : in vivo test on Alternaria brassicae (Leaf spot of crucifers)

The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of

acetone/tween/DMSO, then diluted with water to obtain the desired active material.

Radish plants (Pernot variety), sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in starter cups
and grown at 1B-20°C, are treated at the cotyledon stage by spraying with the active ingredient
prepared as described above.

Plants, used as controls, are treated with the mixture of acetone/tween/water not containing the
active material.
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After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspension of
Alternaria brassicae spores (40,000 spores per ¢cm®). The spores are collected from a 12 to 13
days-old culture.

The contaminated radish plants are incubated for 6-7 days at about 18°C, under a humid
atmosphere.

Grading is carried out 6 to 7 days after the contamination, in comparison with the control plants.

Under these conditions, good protection {at least 70%) is observed at a dose of 500ppm with
the following compounds: B54, B55, B64, B91, B93, B94, B97, B115, B123, B124, B125, B127,
B130, B131, B132, B133, B134, B135, B137, B138, B141, B142, B143, B144, B146, B148,
B151, B152, B153, B156, B158, B159, B160, B161, B162, B165, B166, B167, B169, B171,
B183, B184, B186.

Example D : in vivo test on Sphaerotheca fuliginea (cucurbits powdery mildew).

The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of

acetone/tween/DMSQ, then diluted with water to obtain the desired active material.

Gherkin plants (Vert petit de Paris variely) in starter cups, sown on a 50/50 peat soil-pozzolana
substrate and grown at 20°C/23°C, are treated at the cotyledon Z10 stage by spraying with the
aqueous suspension described above. Plants, used as controls, are treated with an aqueous
solution not containing the active material.

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspension of
Sphaerotheca fuliginea spores (100 000 spores per ml). The spores are collected from a
contaminated plants . The contaminated gherkin plants are incubated at about 20°C/25°C and at
60/70% relative humidity.

Grading (% of efficacy) is carried out 12 days after the contamination, in comparison with the
control plants.

Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500ppm
with the following compounds: A5, A18, A24, A26, A27, A29, A30, A32, B2, B6, B7, B20, B123,
B127, B222, B225, B236, B239, B244, B254, B256, B258, B260, B268, C5, C10.

Example E : in vivo test on Pyrenophora teres (Barley Net blotch)
The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of

acetone/Tween/DMSQ, then diluted with water to obtain the desired active material
concentration.
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Barley plants (Express variety), sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in starter cups
and grown at 12°C, are treated at the 1-leaf stage (10 cm tall) by spraying with the active
ingredient prepared as described above.

Plants, used as controls, are treated with an aqueous solution not containing the active material.

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspension of
Pyrenophora teres spores (12,000 spores per ml). The spores are collected from a 12-day-old
culture. The contaminated barley plants are incubated for 24 hours at about 20°C and at 100%
relative humidity, and then for 12 days at 80% relative humidity.

Grading is carried out 12 days after the contamination, in comparison with the control plants.
Under these conditions, good (at least 70%) Is observed at a dose of 500 ppm with the following
compounds: A2, A11, A17, A29, A30, A32, B1, B2, BG, B7, B20, B34, B36, B37, B38, B40, B41,
B43, B45, B74, B75, B76, B77, B81, B82, B85, B105, B110, B111, B113, B115, B116, B123,
B124, B125, B126, B127, B128, B129, B130, B131, B132, B133, B134, B135, B137, B139,
B140, B141, B142, B143, B144, B145, B146, B147, B148, B149, B150, B151, B152, B153,
B155, B156, B157, B158, B159, B160, B161, B162, B163, B164, B165, B166, B167, B169,
B170, B171, B172, B173, B179, B180, B181, B183, B184, B186, B192, B207, B222, B237,
B238, B239, B244, B252, B254, B256, B258, B260, B268, B316, C2, C4, C5, C7, C8, C89, C10,
C11, C12, C16.

Example F : in vivo test on Puccinia recondita {Brown rust)

The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of

acetone/tween/DMSQ, then diluted with water to abtain the desired active material,

Wheat plants (Scipion variety) sown on 50/50 peat soil-pozzolana substrate in starter cups and
grown at 12°C, are treated at the 1-eaf stage (10 cm tall) by spraying with the aqueous
suspension described above.

Plants, used as controls, are treated with an aqueous solution not containing the active material.

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying the leaves with an aqueous suspension
of Puccinia recondita spores (100,000 spores per ml). The spores are collected from a
10-day-old contaminated wheat and are suspended in water containing 2.5 mlfl of tween 80
10%. The contaminated wheat plants are incubated for 24 hours at 20°C and at 100% relative
humidity, and then for 10 days at 20°C and at 70% relative humidity.

Grading is carried out 10 days after the contamination, in comparison with the control plants.
Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500ppm
with the following compounds: A5, A7, A17, A18, A25, A32, B1, B2, B6, B7, B111, B127, B129,
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B130, B132, B133, B146, B150, B151, B152, B157, B158, B159, B160, B161, B162, B163,
B164, B165, B169, B170, B172, B186, B236, B237, B256, B316, C4, C5, C8, C9, C10, C11,
C12, C16.

Example G : in vivo test on Mycosphaereifa graminicola (Wheat Leaf Spot)

The active ingredients tested are prepared by homogenization in a mixture of
acetone/tween/DMSQ, then diluted with water to obtain the desired active material concentration.

Wheat plants (Scipion variety), sown on a 50/50 peat soil-pozzolana substrate in starter cups
and grown at 12°C, are treated at the 1-leaf stage (10 cm tall) by spraying with the aqueous
suspension described above. Plants, used as controls, are treated with an aqueous solution not
containing the active material.

After 24 hours, the plants are contaminated by spraying them with an aqueous suspension of
Mycosphaerella graminicofa spores (500 000 spores per ml). The spores are collected from a
7-day-old culture. The contaminated wheat plants are incubated for 72 hours at 18°C and at
100% relative humidity, and then for 21 to 28 days at 90% relative humidity.

Grading (% of efficacy) is carried out 21 to 28 days after the contamination, in comparison with
the control plants.

Under these conditions, good (at least 70%) or total protection is observed at a dose of 500ppm
with the following compounds: B1, B2, B33, B45, B46, B48, B64, B75, B76, B81, B85, B9S,
B113, B114, B116, B118, B123, B124, B125, 8126, B127, B129, B132, B133, B134, B135,
B137, B146, B151, B157, B166, B186, B192, B194, B195, B197, B226, B227, C12.

Example H
Leptosphaeria test {wheat) / preventive

Solvent: 49 parts by weight of N, N - Dimethylformamide
Emulsifier: 1 part by weight of Alkylarylpolyglycolether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water

to the desired concentration.

To test for preventive activity, young plants are sprayed with a preparation of active compound at
the stated rate of application. One day after this treatment, the plants are inoculated with an
aqueous spore suspension of Leptosphaeria nodorum. The plants remain for 48 hours in an
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incubation cabinet at 22°C and a relative atmospheric humidity of 100%. Then the plants are
placed in a greenhouse at a temperature of approximately 22°C and a relative atmospheric
humidity of approximately 90%.

The test is evaluated 7-9 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to
that of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following compounds according to the invention showed efficacy of 70% or even
higher at a concentration of 500ppm of active ingredient;

A38, B3, B4, BS, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B14, B15, B16, B17, B18, B19, B21, B22, B23, B24,
B25, B26, B27, B28, B29, B57, B64, B81, B115, B116, B123, B129, B132, B133, B136, B146,
B151, B172, B187, 8188, B189, B201, B202, B203, B204, B205, B206, B209, B223, B240, B241,
B242, B243, B245, B246, B247, B248, B249, B250, B253, B255, B257, B259, B261, B262, B263,
B264, B264, B265, B266, B267, B270, B271, B272, B273, B274, B275, B276, B277, B278, B279,
B280, B281, B282, B283, B284, B285, B286, B287, B288, B289, B290, B291, B292, B293, B294,
B295, B296, B297, B298, B299, B300, B301, B302, B303, B305, 8307, B308, B310, B311, B312,
B313, B314, B315, B317, B318, B326, B327, B328, B329, B330, B331, B332, B333, B334, B335,
B336, B337, B338, B339, B340, B341, B342, B343, B344, B346, B347, B348, B349, B350, B352,
B353, B354, B355, B356, B357, B358, B3a59, B361, B362, B363, B364, B365, B366, B367, B368,
B369, B370, B371, B372, B373, B374, B375, B376, B377, B378, B379, B380, B381, B382, B383,
B384, B385, B386, B387, B388, B389, B390, B391, B392, B393, B394, B395, B396, B397, B398,
B399, B400, B401, C13, C14, C15, C17, C19, C20, C21, C22, C23.

Example |
Venturia test (apples) / protective

Solvent: 24,5 parts by weight of acetone
24,5 parts by weight of dimethylacetamide
Emuisifier: 1 part by weight of alkylaryl polyglycol ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.
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To test for protective activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. After the spray coating has dried on, the plants are inoculated with an
aqueous conidia suspension of the causal agent of apple scab (Venturia inaequalis) and then
remain for 1 day in an incubation cabinet at approximately 20°C and a relative atmospheric
humidity of 100 %.

The plants are then placed in a greenhouse at approximately 21°C and a relative atmospheric
humidity of approximately 90 %.

The test is evaluated 10 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to
that of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following compounds according to the invention showed efficacy of 70% or even
higher at a concentration of 100ppm of active ingredient;

A29, A30, A32, B2, B3, B4, B5, B5, B6, B7, BB, B9, B10, B11, B12, B13, 815, B16, B17, B19,
B20, B23, B123, B129, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B188, B203, B204, B205, B206,
B209, B222, B223, B23G, B238, B239, B248, B254, B255, B257, B261, B266, B268, B271,
B272, B273, B274, B275, B276, B277, B278, B280, B281, B282, B285, B286, B287, B288,
B289, B293, B297, B300, B310, B311, B312, B313, B315, B316, B318, B330, B331, B332,
B333, B336, B337, B338, B339, B347, B349, B350, B355, B357, B358, B359, B362, B363,
B364, B365, B366, B367, B368, B369, B370, B371, B372, B373, B374, B375, B379, B380,
B381, B384, B386, B387, B389, B393, B393, B394, B395, B398, B399, B400, B401, C13, C14,
C15, C16, C17, C19, C20, C21.

Example J
Uromyces test (beans) / protective

Solvent: 24.5 parts by weight of acetone
24,5 parts by weight of dimethylacetamide
Emulsifier: 1 part by weight of alkylaryl palyglycol ether
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To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.

To test for protective activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. After the spray coating has dried on, the plants are inoculated with an
aqueous spore suspension of the causal agent of bean rust (Uromyces appendiculatus) and then
remain for 1 day in an incubation cabinet at approximately 20°C and a relative atmospheric
humidity of 100 %.

The plants are then placed in a greenhouse at approximately 21°C and a relative atmospheric
humidity of approximately 90 %.

The test is evaluated 10 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to
that of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following compounds according to the invention showed efficacy of 70% or even
higher at a concentration of 100ppm of active ingredient:

A29, A32, B2, B3, B4, B5, BS, B7, B8, B10, B11, B12, B13, B15, B16, B17, B19, B20, B23,
B116, B123, B132, B133, B146, B151, B186, B209, B222, B223, B236, B238, B239, B254,
B260, B261, B268, B271, B273, B274, B278, B281, B285, B286, B287, B289, B293, B295,
B298, B301, B310, B311, B312, B313, B315, B316, B318, B330, B331, B332, B333, B336,
B337, B338, B339, B347, B349, B350, B352, B364, B366, B367, B370, B371, B373, B374,
B376, B380, B386, B390, B392, B393, B394, B395, B397, B398, B399, B400, C15, C16, C19,
C21.

Example K
Pyricularia test {rice) / protective

Solvent: 28,5 parts by weight of acetone

Emulsifier: 1,5 parts by weight of polyoxyethylene atkyl pheny! ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.
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To test for protective activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. One day after spraying, the plants are inoculated with an aqueous
spore suspension of the causal agent of rice blast (Pyricularia oryzae). The plants are then placed
in an incubator at approximately 25°C and a relative atmospheric humidity of approximately 100%
for 1 day.

The test is evaluated 5 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to that
of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following compounds according to the invention showed efficacy of 80% or even
higher at a concentration of 250ppm of active ingredient:

B1, B2, B3, B4, B6, B7, B10, B81, B116, B123, B124, B125, B126, 8127, B129, B132, B133, B134,
B141, B151, B159, B160, B162, B169, B170, B172, B186, B187, B222, B240, B254, B256, B260,
B266, B271, B278, B285, B286, B287, B288, B289, B313, B315, B318, B347, B349, B353, B359,
B367, B373, B374, B375, B385, B389, B390, B394, B399, C9, C15, C16,

Example L
Rhizoctonia test (rice) / protective

Solvent: 28,5 parts by weight of acetone

Emulsifier: 1,5 parts by weight of polyoxyethylene alkyl phenyl ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.

To test for protective aclivity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. One day after spraying, the plants are inoculated with a hypha of the
causal agent of rice sheath blight {(Rhizoctonia solani). The plants are then placed in an incubator
at approximately 25°C and a relative atmospheric humidity of approximately 100%.

The test is evaluated 4 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to that
of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.
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In this test the compounds according to the invention of the following structures showed efficacy of
80% or even higher at a concentration of 250ppm of active ingredient:

B1, B2, B3, B4, BG, B7, B10, B20, B64, B74, B123, B124, B125, B126, B127, B129, B132, B133,

B134, B135, B141, B142, B143, B144, B146, B147, B148, B149, B151, 8156, B159, B160, B161,
B162, B169, B170, B172, B186, B207, B238, B240, B260, B266, B271, B278, B285, B286, B287,
B288, B289, B313, B315, B318, B347, B349, B353, B359, B367, B373, B374, B385, B389, B390,
B392, B394, B395, B398, B399, C9, C15, C16.

Example M
Cochliobolus test {rice) / protective

Solvent: 28,5 parts by weight of acetone

Emuisifier: 1,5 parts by weight of polyoxyethylene alkyl phenyl ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.

To test for protective activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. One day after spraying, the plants are inoculated with an aqueous
spore suspension of the causal agent of rice brown spot (Cochliobolus miyabeanus). The plants
are then placed in an incubator at approximately 25°C and a relative atmospheric humidity of
approximately 100% for 1 day.

The test is evaluated 4 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to that
of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

ins this test the following compounds according to the showed eﬁcacy of 80% or even higher at a
concentration of 250ppm of active ingredient:

B1, B2, B3, B4, B6, B7, B10, B20, B64, B74, B116, B123, B124, B125, B126, B127, B129,
B132, B133, B134, B135, B141, B142, B143, B144, B146, B147, B148, B151, B153, B156,
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B159, B160, B161, B162, B169, B170, B172, B186, B187, B238, B240, B254, B256, B260,
B266, B268, B271, B278, B285, B286, B287, B288, B289, B313, B315, B318, B347, B349,
B353, B359, B367, B373, B374, B375, B385, B389, B390, B392, B394, B395, B398, 8399, C9,
C15, C16.

Example N
Phakopsora test (soybeans) / protective

Solvent: 28,5 parts by weight of acetone

Emulsifier: 1,5 parts by weight of polyoxyethylene alkyl phenyl ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound is
mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the concentrate is diluted with water
to the desired concentration.

To test for protective activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound at
the stated rate of application. One day after spraying, the plants are inoculated with an aqueous
spore suspension of the causal agent of soybean rust (Phakopsora pachyrhizi). The plants are
then placed in a greenhouse at approximately 20°C and a relative atmospheric humidity of
approximately 80%.

The test is evaluated 11 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to
that of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following compounds according to the showed efficacy of 80% or even higher at a
concentration of 500ppm of active ingredient;
A17, B3, B129, B132, B133, B186, B209, B287, B366, B371, C9.

Example O
Fusarium nivale (var, majus)-test (wheat) / preventive

Solvent: 49 parts by weight of n,n-dimethylacetamid
Emulsifier: 1 part by weight of alkylaryl polyglycol ether
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To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound or
active compound combination is mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the
concentrate is diluted with water to the desired concentration.

To test for preventive activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound or
active compound combination at the stated rate of application. After the spray coating has dried on,
the plants are sprayed with a spore suspension of Fusarium nivale (var. majus). The plants are
placed in a greenhouse under translucent incubation cloches at a temperature of approximately
10°C and a relative atmospheric humidity of approximately 100%.

The test is evaluated 5 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to that
of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following.compounds according to the invention showed an efficacy of 70% or even
higher at a concentration of 1000ppm of active ingredient:

A29, A30, A38, B1, B2, B3, B4, B5, B6, B7, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B14, B15, B16, B17, B18,
B19, B21, B23, B81, B116, B123, B129, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B201, B203, B204,
B205, B206, B209, B223, B240, B241, B242, B245, B253, B255, B261, B266, B267, B271, B272,
B273, B274, B277, B278, B284, B285, B286, B287, B288, B289, B290, B293, B295, B297, B299,
B300, B314, B316, B317, B317, B318, B347, B349, B352, B353, B355, B359, B359, B373, B373,
B374, B375, B376, B382, B385, B387, B384, B389, B390, B394, B397, B398, B399, C13, C13,
C16, C17, C17, C19, C20, C21.

Example P
Puccinia triticina-test {wheat) / preventive

Solvent: 49 parts by weight of n,n-dimethylacetamid
Emulsifier: 1 part by weight of alkylaryl polyglycol ether

To produce a suitable preparation of active compound, 1 part by weight of active compound or
active compound combination is mixed with the stated amounts of solvent and emulsifier, and the

concentrate is diluted with water to the desired concentration.
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To test for preventive activity, young plants are sprayed with the preparation of active compound or
aclive compound combination at the stated rate of application. After the spray coating has dried an,
the plants are sprayed with a spore suspension of Puccinia triticina. The plants remain for 48
hours in an incubation cabinet at approximately 20°C and a relative atmospheric humidity of
approximately 100%. The plants are placed in a greenhouse at a temperature of approximately
20°C and a relative atmospheric humidity of approximately 80%.

The test is evaluated 8 days after the inoculation. 0% means an efficacy which corresponds to that
of the control, while an efficacy of 100% means that no disease is observed.

In this test the following.compounds according to the invention showed an efficacy of 70% or even
higher at a concentration of 1000ppm of active ingredient:

A29, A32, A38, B1, B2, B3, B4, B5, B6, B7, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B15, B16, B17, B18, 819,
B123, B129, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B201, B209, B247, B248, B261, B266, B272,
B273, B274, B276, B278, B281, B284, B285, B286, B287, B288, B289, B290, B292, B293, B297,
8299, B300, B314, B316, B317, B318, B347, B350, B352, B353, B355, B359, B364, B370, B371,
B373, B374, B375, B376, B382, B385, B387, B389, B394, B397, B398, C13, C16, C17, C17, C19,
c21.
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CLAaMS

1. A substituted-pyridyl-azinylamino derivative of formula (1)

Rb
RKA)§
A AN

N
L N N 1
137 Y

® g

wherein

)

* W represents phenyl or a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6-
10 or 7-membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same
or different
+ A represents a carbon atom or a nitrogen atom provided that if A represents a carbon
atom then W represents a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6-
or 7-membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same
15 or different
+ Q' independently represents a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano
group, an amino group, a sulfany! group, a pentafluoro-A®-sulfanyl group, a formyl group,
a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-hydroxycarbamoyl
group, a carbamate group, a (hydroxyimino}-C,-Cg-alkyl group, a Cy-Cg-alkyl, a tri{C;-
.20 Cg-alkyl)silyl-Cy-Cg-alkyl, C,-Cs-cycloalkyl, tri{C,-Cs-alkyl)silyl-C,-Cs-cycloalkyl, a C,-
Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C4-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to
5 halogen atoms, a C,-Cgs-alkenyl, a C,-Cg-alkynyl, a C,-Cg-alkenyloxy, a C,-Cg-
alkynyloxy, a C,-Cgalkylamino, a di-C;-Cg-alkylamino, a C;-Cg-alkoxy, a C;-Cs-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cgalkylsuifanyl, a C;-Cg-
25 halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a C;-Cs-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5§ halogen atoms, a Cs-Cs-alkynyloxy, a Cs-Ce-
halogenocalkynylioxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonyl, a C,-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cg-alkylcarbamoyl, a di-C4-Cs-
alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a N-C,-Cs-
3 alkyl-C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkoxycarbonyl
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having 1 to 5  halogen atoms, a Ci-Cealkylcarbonyloxy, a C,-Cs-
halogencalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonylamino, a
Cs-Cg-halogenoalkylcarbonylamine having 1 to 5 halogen atoms, a Ci-Cg-
alkylaminocarbonyloxy, a di-C4-Cg-alkylaminocarbonyloxy, a C4-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
a Cy-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C,-Cgsalkylsulphinyl, a C,-Cg-halogenocalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a C4-
Cs-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Ceg-alkylaminosulfamoyl, a di-C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C,-Cg-alkoxyimino)-C4-Ce-
alkyl, a (C,-Ce-alkenyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, a (C,-Ce-alkynyloxyimino)-C.-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, (benzyloxyimino)-C4-Ce-alkyl, C.-Cg-alkoxyalkyl, Ci-Cg-
halogencalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino ; it being possible for each of
these groups or substituents to be substituted when chemically possible;

prepresents 0, 1,2, 3,4 or 5;

R® represents a hydrogen atom, a cyano group, a formyl group, a formyloxy group, a
C,-Cs-alkoxycarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C1-Cg-alkylcarbonyl, a C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Ce-alkylsulphonyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Cs-alkyl, a C4-Cg-cycloalkyl, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-
Ce-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cg-alkenyl, a Cx-Cg-alkynyl, a
C,-Cy-alkoxyalkyl, or a C;-Cg-halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cs-
Cg-alkoxyalkyicarbonyl, a C;-Cg-halogenocalkoxyalkycarbonyl having 1 to 5 halogen
atoms, a C,-Cg-alkylthioalkylcarbonyl, a C4-Cg-halogenoalkylthioalkylcarbonyt having 1
to 5 halogen atoms; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

R® and R® independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C,-Ce-
alkyl, a C4-Cs-cycloalkyl, a Cy-Cy-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, or a Cy-
Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms ; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible;

L' represents a substituted or non substituted pyridyl moiety;

Y represents O, S, NRY, CRR’';

L? represents a direct bond, O, S, NR?, CR"R';

Q represents a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a hydroxy group, a
cyano group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a

formylamino group, a carbamoy! group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate
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group, (hydroxyimino)-C-Ce-alkyl group, C;-Cg-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cz-alkyl,
Cy-Cg-cycloalkyl, tri{C,-Ce-alkyl)silyl-C,-Cs-cycloalkyl, C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, C;-Cg-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a Cx-Cs-
alkenyl, C,-Cg-alkynyl, C,-Cg-alkylamino, di-C;-Cg-alkylamino, C,-Cg-alkoxy, Ci-Cg-
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, Ci-
Ce-alkylsulfanyl, C,-Cs-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
alkenyloxy, C.-Cg-halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C3-Cg-alkynyloxy,
C3-Cs-halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbonyl, C;-Cs-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5§ halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-C;-Ce-
alkylcarbamoyl, N—C1-C,§-alkyloxycarbamoyl. C,-Cgalkoxycarbamoyl, N-C4-Cg-alkyl-
C:-Cg-alkoxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylcarbonyloxy, C;-Cs-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5§ halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino, C,-Cg-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 bhalogen atoms, C,-Cs-alkylaminocarbonyloxy, di-C-Cs-
ailkylaminocarbonyloxy, Cs-Cg-alkyloxycarbonyloxy, Cy-Cg-alkylsulphenyl, C,-Cg-
halogenoalkylsulphenyt having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylsulphinyl, C4-Ca-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Cg-
halogencalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
Cy-Ce-alkylaminosulfamoyl, (C,-Ce-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, {C;-Ce-alkenyloxyimino)-
C.-Ce-alkyl, (C,-Ce-alkynyloxyimino)-C-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) Cy-Cg-atkyl, {2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) C4-Ce-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) Cs-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
{2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, {2-oxoazepan-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}-C,-Ce-alkyl, C,-Ce-alkoxyalkyl, Ci-Cs-
halogencalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or a 4-, 5-, 6- or 7-membered
heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S, or
a (4-, 5-, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl comprising up to 4 heteroatoms
sefected in the list of consisting of N, O, S; it being possible for each of these groups or
substituents to be substituted when chemically possible;

Alternatively, L2 and Q2 can form together a substituted or non-substituted 4-, 5-, 6- or
7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting
of N,O,S;

RY R%, R, R% R"and R' independently represent a hydrogen atom, a halogen atom, a
nitro group, a cyano group, a hydroxy group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl
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group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, C;-
Ce-alkyl, tri{C,-Cg-alkyl)silyl, tri{(C,-Cg-alkyl)silyl-C,-Cg-alkyl, Ci-Ca-cycloalkyl, tri(C,-Cq-
alkyl)silyl-C1-Cs-cycloalkyl, C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C;-Cg-alkenyl, C.-Cg-alkynylt, C4-Cs-
alkylamino, di-C-Cg-alkylamino, C;-Cg-alkoxy, C;-Ca-halogenoalkoxy having 1 to 5
halogen atoms, , C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cg-alkynyloxy, C,-Cg-alkylsulfanyl, C-Cg-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkenyloxy, C,-Cgs-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cgalkynyloxy, C3-Cs-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cgalkylcarbonyl, C;-Cg-
halogencalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylcarbamoyl, di-C;-Cg-
alkylcarbamoyl, N-C;-Cg-alkyloxycarbamoyl, C,-Cg-alkoxycarbamoyl, N-C,-Cg-alkyl-
Cy-Ce-alkoxycarbamoyl, C,-Cs-alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having
1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylcarbonyloxy, C;-Cg-halogenoalkylcarbonyloxy having
1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino, C;-Cs-halogenoalkylcarbonylamino
having 1 to 5 halogen atoms, C-Cg-alkylaminocarbonyloxy, di-C1-Cg-
alkylaminocarbonyloxy,  C,-Cs-alkyloxycarbonyloxy, Cs-Cgalkylsulphenyl, C;-Cg-
halogenoalkylsulphenyl having 1 to § halogen atoms, Cy-Cg-alkylsulphinyl, C,-Cs-
halogenoalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkylsulphonyl, C;-Ce-
halogencalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cg-alkylaminosulfamoyl, di-
C+-Cg-alkylaminosulfamoyl, (C.-Cg-alkoxyimino)-C,-Ce-alkyl, (Ci-Ce-alkenyloxyimino)-
Cy-Ce-alkyl, (C,-Cg-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrralidin-1-yl) C4-Cg-alkyl, (2-
oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-
yl) Cy-Cg-alkyl, {2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalky! having 1 to 5 halogen atoms,
(2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C;-Ce-halogencalkyl having 1 to 5
halogen atoms, (benzyloxyimino}-Cs-Ce-alkyl, phenylamino, phenyl hetarylamino, or a
4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list
consisting of N, O, S ; it being possible for each of these groups or substituents to be
substituted when chemically possible;

Unless indicated otherwise, a group or a substituent that is substituted is substituted by
one or more of the following groups or atoms: a halogen atom, a nitro group, a hydroxy
group, a cyano group, an amino group, a sulfanyl group, a pentafiuoro-A-sulfany! group,
a formyl group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl group, a N-
hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, a (hydroxyimino}-C,-Cg-alkyl group, a Cs-
Cgralkyl, a tri{C,-Cgalkyl)silyl-Cy-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, tri(C,-Ce-alkyl)silyl-C4-Ce-
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cycloalkyl, a C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C-Cg-
halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyl, a C,-Cs-alkynyl, a C,-
Ce-alkenyloxy, a C.-Ce-alkynyloxy, a C4-Cg-alkylamino, a di-C,-Cg-alkylamino, a C,-Cs-
alkoxy, a C4-Cg-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cg-alkylsulfanyl, a
C,-Cg-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkenyloxy, a Cy-Ce-
halogenoalkenyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a Cs;-Cg-alkynyloxy, a C;-Cg-
halogenoalkynyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkylcarbonyl, a Cy-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkylcarbamoy!, a di-C1-Cg-
alkylcarbamoyl, a N-C,-Cg-alkyloxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbamoyl, a N-C4-Cg-
alkyl-C+-Cs-alkoxycarbamoyl, a C,-Cg-alkoxycarbonyl, a C,-Cs-halogenoalkoxycarbonyl
having 1 to § halogen atoms, a C;-Csalkylcarbonyloxyy, a C;-Ca-
halogenoaikylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cg-alkylcarbonylamino, a
Ci-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a C;-Cs-
alkylaminocarbonyloxy, a di-C,-Cs-alkylaminocarbonyloxy, a Cy-Cg-alkyloxycarbonyloxy,
a C,-Cg-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having 1 to 5 halogen atoms, a
C1-Cg-alkylsulphinyl, a C4-Cg-halogenocalkylsulphinyl having 1 to 5 halogen atoms, a C;-
Cealkylsulphonyi, a Cy-Ce-halogenoalkylsulphonyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cs-
Ce-alkylaminosutfamoyl, a di-C4-Cg-alkylaminosulfamoyl, a (C,-Cg-alkoxyimino}C;-Ce-
alkyl, a (C+-Ce-alkenyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, a (Cy-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, a 2-
oxopyrrolidin-1-yl, (benzyloxyimino}-C,-Cg-alkyl, C1-Cgalkoxyalkyl, Cy-Cs-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms, benzyloxy, benzylsulfanyl,
benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, or phenylamino;

as well as salts, N-oxides, metallic complexes, metalloidic complexes and optically active or

geometric isomers thereof; provided that the following compounds are excluded:

(3-{[4-(2-ethenylpyridin-4-yi}-1,3,5-triazin-2-ylJamino}phenyl)methano!;

methyi  4-{4-](3-{2-[(tert-butoxycarbonyl)}amino]ethoxy}phenyl)amino]-1,3,5-triazin-2-yl}-
pyridine-2-carboxylate;

N-{3-[(4-{2-{(1 Z)}-3-amino-2-chlcroprop-1-en-1-yl)pyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yamino}-
benzyl}-N-methylglycine.

A compound of formula (I) according to claim 1 wherein W represents a phenyl and A

represents a nitrogen atom.
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A compound of formula (1) according to claim 1 wherein W represents a a saturated or
unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up
to four heteroatoms which may be the same or different.

A compound of formula () according to ciaim 1 wherein A represents a nitrogen atome and
W represents a a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to four hetercatoms which may be the same or
different.

A compound of formula (t) according to claim 1 wherein A represents a carbon atome and
W represents a a saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to four heteroatoms which may be the same or
different.

A compound of formula (i) according to claims 1 to 5 wherein W represents phenyl or a
saturated or unsaturated, aromatic or non-aromatic heterocycle selected in the list

consisting of:
Q. 5,
PUE TN
J @&_ L]
Het-1 _ Het2 ] Het-3 .
<s7 N \/N /%/\
N - i
A\X g _j)\ gzx \\;;l
Hets Het-5 Het-6 :
)\ (/S S\ .
W Q ")
Het-8 Hets Het-10

Het-11 Heat-12 Het-13

Hetl-14 Het-15
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10.

11.

12.

13.

A compound of formula (I) according to claims 1 to 6 wherein Q' represents a halogen
atom, a nitro group, a hydroxy group, a cyano group, an amino group, a sulfanyl group,
a pentafluoro- °-sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a formylamino
group, a (hydroxyimino)-C,-Ce-alkyl group, a C,-Cg-alkyl, a tri{C-Cg-alkyl)silyl-C,-Cs-
alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, a C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, a Cp-Cg-
alkenyl, a C,-Cg-alkynyl, a C,-Cs-alkylamino, a di-C,-Cg-alkylamino, a C,-Cs-alkoxy, a
Cy-Ce-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, a Ci-Cg-alkylsulfanyl, a C4-Cs-
halogenoalkylsulfanyl having 1 to § halogen atoms, a Ci-Cg-alkylcarbonyl, a C4-Cg-
halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cs-alkoxycarbonyl, a C;-Cg-
halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, a C,-Cg-alkylcarbonylamino, a
Ci-Ceg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, a Cy-Cs
alkylaminocarbonyloxy, a C-Ce-alkylsulphenyl, a C,-Cg-halogenoalkylsulphenyl having
1 to 5 halogen atoms, a C;-Cg-alkylsulphiny!, a C;-Cs-halogenoalkylsulphinyl having 1 to
5 halogen atoms, a (C-Cg-alkoxyimino}C,-Ce-alkyl, C,-Cg-alkoxyalkyl, C;-Cg-
halogenoalkoxyalkyl having 1 to 5 halogen atoms; it being possible for each of these
groups or substituents to be substituted when chemically possible.

A compound of formula (I} according to claims 1 or 7 wherein p represents 0, 1, 2, or 3.
A compound of formula (1) according to claims 1 to 8 wherein p represents 1.

A compound of formula {l) according to claims 1 to 9 wherein R® represents a hydrogen
atom or a substituted or non substituted C4-Cg-cycloalkyl.

A compound of formula (1) according to claims 1 to 10 wherein R”and R® independently
represent a hydrogen atom, a halogen atom, a cyano, a C,-Cg-halogenoalkyl having 1
to 5 halogen atoms, a C,-Cg-halogenccycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms.

A compound of formula (1) according to claims 1 to 11 wherein R”and R°® independently
represent a hydrogen atom or a hakogen atom.

A compound of formula (1) according to claims 1 to 12 wherein R® to R’ independently
represent a hydrogen atom, a halogen atom, a nitro group, a cyano group, a hydroxy
group, an amino group, a sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a
formylamino group, (hydroxyimino}-C,-Ce-alkyl group, C4-Cg-alkyl, tri(C,-Ca-alkyl)silyl,
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14,

tri(C1-Ce-alkyl)sityl-C,-Cg-alkyl, C,-Cg-cycloalkyl, C;-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5
halogen atoms, C;-Cs-halogenocycloalkyl having 1 to 5 halogen atoms a C,-Cg-alkenyl,
Co-Ce-alkynyl,  C,-Cg-alkylamino,  di-Ci-Cg-alkylamino,  C;-Cg-alkoxy, Cy-Cg
halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cg-alkenyloxy, C.-Cs-alkynyloxy, C;-
Ceg-alkylsulfanyl, C,-Cs-halogenoalkylsulfanyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-
alkylcarbonyl, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cq-
alkoxycarbonyl, C;-Cg-halogenoalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, Cy-Cg-
alkylcarbonyloxy, C;-Cgs-halogencalkylcarbonyloxy having 1 to 5 halogen atoms,
C1-Ce-alkylcarbonylamino, C;-Ce-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen
atoms,  Cs-Cg-alkylaminocarbonyloxy,  di-C,-Cg-alkylaminocarbonyloxy,  C;-Ce-
alkyloxycarbonyloxy, C,-Cg-alkylsulphenyl, C;-Cs-halogenoalkylsulphenyl having 1to 5
halogen atoms, (C,-Ce-alkoxyimino)-C;-Ce-alkyl, (C:-Cs-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl,
{C+-Ce-alkynyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-
1-yl} C+-Ce-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C4-Cs-alkyl,
(2-oxopiperidin-1-yl) C,-Cq-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxcazepan-1-
yl) C,-Cgalkyl, (2-oxoazepan-1-yl) C,-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
{benzyloxyimino)}-C,-Ce-alkyl, phenylamino, phenyl hetarylamino, or a 4-, 5-, 6- or 7-
membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of
N, O, S; it being possible for each of these groups or substituents to be substituted
when chemically possible.

A compound of formula () according to claims 1 to 13 wherein
R® represents H, (methoxycarbonyl)amino, (4-chlorophenyllamino, [3-chloro-5-
(triluoromethyl)pyridin-2-yllamino, (2-ethoxy-2-oxoethyl)amino, (2,2,2-
triflucroethyllamino, (2-cyanocethyl)amino, methylamino, (2-methylpropanoyloxy, (3-
methylbut-2-enoyl)oxy, (3-methylbutanoyloxy, butanoyloxy, propanoyloxy,
(methoxyacetyl)oxy, acetyloxy, cyclopentyloxy, dicyclopropylmethoxy, 1-
cyclopropylethoxy, but-3-yn-2-yloxy, hex-2-yn-1-yloxy, but-2-yn-1-yloxy, prop-2-yn-1-
yloxy, 2,2 2-trifluoroethoxy, (2,6-dichlorobenzyljoxy, (4-chlorobenzylloxy, (4-
methoxybenzyloxy, benzyloxy, cyclopropylmethoxy, 2-methylpropoxy, prop-2-en-1-
yloxy, propoxy, 2-(dimethylamino)ethoxy, ethoxy, methoxy, hydroxyl, phenylamino, or
phenyl hetarylamino.
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15. A compound of formula () according to claims 1 to 14 wherein
R® represents Hydrogen, prop-2-en-1-yl, hexyl, butyl, propyl, 2-hydroxyethyl, ethyl,
methyl.

16. A compound of formula (1) according to claims 1 to 15 wherein L is selected in the list

consisting of :

(X)n - -
| N azinyl moiety Nl N azinyl moiety
AN~

(X),

L1a L1b

N azinyl moie i '

| N vl ty N azinyl moiety

i
(X}
L1I’.‘ L1d
wherein

* nrepresents 0,1,2o0r3;
* X independently represents a C,-Cp-alkyl, a C4-Cyp-halogenoalkyl, a halogen atom
or a cyano.

17. A compound of formula (1) according to claims 1 to 16 wherein L' is selected in the list

consisting of :

X,
| N azinyl molety
N~
L1a

\eO
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wherein

18.

19.

* nrepresents 0,1, 2or 3;

* X independently represents a C;-Cyg-alkyl, a C-Cyo-halogenoalkyl, a halogen atom
or a cyano.

A compound of formula () according to claims 1 to 17 wherein Q° represents a
hydrogen atom, a halogen atom, a hydroxy group, a cyano group, an amino group, a
sulfanyl group, a formyl group, a formyloxy group, a formylamino group, a carbamoyl
group, a N-hydroxycarbamoyl group, a carbamate group, (hydroxyimino)}-C,-Cg-alkyl
group, C,-Cgalkyl, C,-Cs-cycloalkyl, C4-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms,
a C-Ce-alkenyl, C,-Cs-alkynyl, C,-Cg-alkylamino, di-C,-Cg-alkylamino, C,-Cs-alkoxy,
C;-Cgs-halogenoalkoxy having 1 to 5 halogen atoms, C;-Cs-alkylsulfanyl, C,-Cg-
alkylcarbonyl, C,-Cg-halogenoalkylcarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C4-Cg
halogencalkoxycarbonyl having 1 to 5 halogen atoms, C,-Cs-alkylcarbonylamino,
C1-Cg-halogenoalkylcarbonylamino having 1 to 5 halogen atoms, (C4-Ce-alkoxyimino)-
Ci-Ce-alkyl, (Cs-Ce-alkenyloxyimino)-C,-Ce-alkyl, (C.-Cg-alkynyloxyimino)}-C4-Ce-alkyl,
(2-oxopyrrolidin-1-yl) Cy-Cg-alkyl, (2-oxopyrrolidin-1-yl) C,-Cs-halogenoalkyl having 1 to
5 halogen atoms, (2-oxopiperidin-1-yl) C,-Ce-alkyl, (2-oxopiperidin-1-yl) C-Cg-
halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (2-oxoazepan-1-yl) C-Cg-alkyl, (2-
oxoazepan-1-yl) C-Cg-halogenoalkyl having 1 to 5 halogen atoms, (benzyloxyimino)-
C4-Ce-alkyl, C;-Cg-alkoxyalkyl, C4-Cg-halogenoalkoxyalky! having 1 to 5 halogen atoms,
benzyloxy, benzylsulfanyl, benzylamino, phenoxy, phenylsulfanyl, phenylamino, a or
a 4-, 5-, 6- or 7-membered heterocycle comprising up to 4 heteroatoms selected in the
list consisting of N, O, 8, or a (4-, 5-, 6- or 7-membered heterocyclyl) C1-C6-alkyl
comprising up to 4 hetercatoms selected in the list of consisting of N, O, S; it being
possible for each of these groups or substituents to be substituted when chemically
possible; or

L* and Q* form together a , 4-, 5, 6- or 7-membered non-aromatic heterocycle
comprising up to 4 heteroatoms selected in the list consisting of N, O, S.

A compound of formula (I) according to claims 1 to 18 wherein Q° represents (2R)-2-
(methoxymethyl)pyrrolidin-1-y, (25)-1-methoxypropan-2-yl, 1-{diethylamino)propan-2-
yl, 1-(dimethylamino)propan-2-yl, 1,1-dioxidotetrahydrothiophen-3-yl, 1,3-
dimethoxypropan-2-yl, 1-cyanobutan-2-yl, 1-cyclopropyl-2-methoxyethyl, 1-

(o]l
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ethylpiperidin-3-yl, 1-methoxybutan-2-yl, 1-methoxypropan-2-yl, 2-
(hydroxymethyl)piperidin-1-yl, 2-(morpholin-4-yl)ethy!, 2,2,2-triflucroethyl, 2,3-
dimethylpiperidin-1-yl, 2,5-dimethylpyrrolidin-1-yl, 2,6-dimethylmorpholin-4-yl, 2-
cyanoethyl, 2-ethylpiperidin-1-yl, 2-hydroxy-2-methylpropyl, 2-hydroxyethyl, 2-
methoxyethyl, 2-methylpiperidin-1-yl, 2-methylprop-2-en-1-yl, 2-methylpropyl, 2-
methylpyrrolidin-1-yl, 3-(2-oxoazepan-1-yl)propyl, 3-(2-oxopyrrolidin-1-yl)propyl, 3-
(formylamino)propyl, 3-(hydroxymethyl)piperidin-1-yl, 3,3,3-triflucropropyl, 3,3-
dimethylpiperidin-1-yl, 3,5-dimethylpiperidin-1-yl, 3,6-dihydropyridin-1(2H)-yl, 3-
hydroxypiperidin-1-yi, 3-hydroxypropyl, 3-hydroxypyrrolidin-1-yl, 3-methoxybutan-2-yl,
3-methoxypiperidin-1-yl, 3-methoxypropyl, 3-methylbut-2-en-1-yl, 3-methylbutan-2-yl, 3-
methylbutyl, 3-methylpiperidin-1-yl, 4-(2-oxopyrrolidin-1-yl)butyl, 4-
(triflucromethyl}piperidin-1-yl, 4-cyanopiperidin-1-yl, 4-ethoxycyclohexyl, 4-
formylpiperazin-1-yl, 4-hydroxypiperidin-1-yl, 4-methoxypiperidin-1-yl, 4-
methylpiperazin-1-yl, 4-methylpiperidin-1-yl, 4-oxoimidazolidin-1-yl, azepan-1-yl, butan-
2-yl, butyl, cyclobutyl, cyclohexyl, cyclopentyl, cyclopropyl, cyclopropyimethyl, ethyl,
hydrogen, hexyl, hydroxy, methoxy, methyl, merpholin4-yl, oxetan-3-yl, pentan-2-yi,
pentan-3-yl, pentyl, piperidin-1-yl, prop-2-en-1-yl, propan-2-yl, propyl, pyrrolidin-1-yl,
tert-butyl, tetrahydrofuran-2-yimethyl, thiomorpholin-4-yl.

20. A compound of formula (V) useful as intermediate compound or material for the

preparation of a compound of formula (1) according to claims 1 to 19

(V)
wherein W, A, Q', p, R® R R% L' are defined as in claims 1 to 18.

21. A compound of formula (V1) useful as intermediate compound or material for the
preparation of a compound of formula () according to claims 1 to 19

6T
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wherein W, A, Q, p, R%, R®, RS, L' are defined as in claims 1 to 18, and T represents a
chlorine atom, provided that the following compounds are excluded:

¢ N-{3-chlorophenyl)-4-{2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine

¢ 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-{3-(1,1,2,2-tetrafluocroethoxy)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine

¢ 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-{3.4 5-trimethoxyphenyl)-1,3,5-triazin-2-amine

22. A compound of formula {VI) according to claim 21 selected from the group constituted
of 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N<{pyridin-3-yl)pyrimidin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-
(6-methoxypyridin-3-yl)-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yI}-N-(3,4,5-
trimethoxyphenyl)-1,3,5-triazin-2-amine, 3-{]4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-
yllamino}benzoic acid, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(6-chloropyridin-2-yhpyrimidin-2-amine,
N,4-bis(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, N*-[4-(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-
yI]-N°{1-methoxybutan-2-y!)pyridine-2,4-diamine, N-(3-chloro-4-fluorophenyl)-4-(2-
chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-y1}-N-[3-
(methylsulfanyl)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, N-(3-chloro-4-methylphenyl)-4-(2-
chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, N*-[4-(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-yl]-N*-
cyclobutylpyridine-2,4-diamine, N*-[4-(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-y[-N*-(3-
methylbutan-2-yl)pyridine-2,4-diamine, N*-[4-(2-chloropyridin-4-yi)pyrimidin-2-yl}-N>-
(pentan-3-yl)pyridine-2,4-diamine, 4-(2-chlaropyridin-4-yl}-N-(pyridin-4-y1)-1,3,5-triazin-
2-amine, methyl 3-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-ylJaminc}thiophene-2-
carboxylate, ethyl 2-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-2-yllamino}-4-methyl-1,3-
thiazole-5-carboxylate, 4-{2-chloropyridin-4-yl)}-N-(4-methyl-1,3-thiazol-2-yl}-1,3,5-
triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-N-{5-methyl-1,3-thiazol-2-yl}1,3,5-triazin-2-
amine, 4-(2-chloropyridin-4-yt}-N-(2-methylpyridin-4-y|)pyrimidin-2-amine, N-(2-
bromopyridin-4-yl}-4-{2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, N-(5-bromopyridin-3-yl)-4-
(2-chloropyridin-4-yl)pyrimidin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-N-[2-
{trifluoromethyl)pyridin-4-yl] pyrimidin-2-amine, 2-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-triazin-
2-yllamino}thiophene-3-carbonitrile, N-(5-chloro-3-methylpyridin-2-yl}-4-(2-chloropyridin-
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23.

24.

25.

26.

4-yb)}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropytridin-4-y1}-N-(4-chloropyridin-3-yl)-1,3,5-triazin-
2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)}-N-(2-methylpyridin-4-yl)-1,3,5-triazin-2-amine, N,4-
bis(2-chloropyridin-4-yl}-N-(methoxymethyl}pyrimidin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)-
N-(2,5-difluorophenyl)-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropytidin-4-yl}-N-(3-fluorophenyl)-
1.3.5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-[3-(methoxymethyl)phenyl]-1,3,5-triazin-
2-amine, 4-{2-chloropyridin-4-y1}-N-{thiophen-3-yl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-
chloropyridin-4-yi}-N-[3-(trifluoromethyl)phenyl]j-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-
4-y1)-N-[3-(propan-2-yliphenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-{3-
{1.1,2,2-tetraflucroethoxyphenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)}-N-[3-
(trifluoromethoxy)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl)}-N-[3-
(pentafluoro-lambda®sulfanyl)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-
(3-ethoxyphenyl}-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-(3-methoxyphenyl)-
1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-phenyl-1,3,5-triazin-2-amine, 4-{2-
chloropyridin-4-yi}-N-{4-flucrophenyl)-1,3,5-triazin-2-amine, 4-(2-chloropyridin-4-y!)}-N-
[3-(difluoromethoxy)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine, N-(3-{[4-(2-chloropyridin-4-yl}-1,3,5-
triazin-2-ylJamino}phenyljacetamide, and 4-(2-chloropyridin-4-yl}-N-{3-
(difluoromethyl)phenyl]-1,3,5-triazin-2-amine.

The use of a compound defined in claims 20 to 22 as an intermediate compound or
material for the preparation of a compound of formula (1} according to claims 1 to 19.

A fungicide composition comptising, as an active ingredient, an effective amount of a
compound according to claims 1 to 19 and an agriculturally acceptable support, carrier
or filler.

A method for controlfing phytopathogenic fungi of crops, characterized in that an
agronomically effective and substanfially non-phytotoxic quantity of a compound
according to claims 1 to 19 or a composition according to claim 24 is applied to the soil
where plants grow or are capable of growing, to the leaves and/or the fruit of plants or
to the seeds of plants.

A method for combating phytopathogenic and mycotoxin producing fungi characterized
in that a compound according to Claim 1 to 19 or a composition according to claim 24 is
applied to these fungi and/or their habitat.
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DERIVADOS DE (PIRIDIL)-AZINILAMINA SUSTITUIDOS COMD AGENTES PROTECTORES DE PLANTAS

DESCRIPCION

La presente invencion se refiere a derivados de (piridil)-azinilamino sustituidos, a su
procedimiento de preparacién, a ia preparacion de compuestos intermedios, a su uso como
agentes fungicidas activos, en pariicular en forma de composiciones fungicidas, y a métodos

para reprimir hongos fitopatégenos, en concreto de plantas, usando eslos compuestos o
composiciones.

El documento WO 2007/003525 describe derivados de N-fenil-triazinilamina utiles como
inhibidores de enzimas para tratar enfermedades o sintomas de enfermedades. Sin embargo,
esta referencia no se refiere a aplicaciones fungicidas de dichos derivados. Ademas, los
documentos WO 2005/019211 y WO 2005/033095 describen un método para proteger plantas
frente al atague de organismos fitopatdgenos usando derivados de N-fenil-triazinilamina
sustituidos con aminopiridinilo. Sin embargo, dicha estructura gquimica de estos compuestos de

la técnica anterior es diferente de la de los compuestos de la presente invencion.

Siempre es de gran interés en el campo de la agricultura, el uso de nuevos compuestos
plaguicidas con objeto de evitar o reprimir el desarrollo de cepas resistentes a los ingredientes
activos. Es también de gran interés fa utilizacion de nuevos compuestos que sean mas activos
gue los ya conocidos, con objeto de reducir las cantidades de compuesto activo que se han de
utilizar, manteniendo al mismo tiempo una eficacia al menos equivalente a la de los
compuestos ya conocidos. Se ha encontrado ahora una nueva familia de compuestos que
poseen los efectos o ventajas anteriormente mencionados.

Por censiguiente, la presente invencion proporciona derivados de (piridil)-azinil-amino N-
sustituidos de férmula (1)
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en la que

W representa fenilo o un heterociclo aromético o no aromatico, saturado o insaturado,
de 4, 5, 6 6 7 miembros, que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales
o diferentes

A representa un atomo de carbono o un atomo de nitrégeno con la condicidn de que si
A representa un atomo de carbono entonces W representa un heterociclo aromatico o
no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4
heterodtomos que pueden ser iguales o diferentes

Q' representa independientemente un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupe pentafluoro-A°-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo(C4-Cs), un alquilo C-Cs, un trifalquil Ci-Cg)silil-(alquilo C4-Cg),
cicloalquilo C4-Cs, tri(alquil Cy-Cs)silil-cicloalquito(C4-Cs), un halogenoalquilo C,-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un halogenocicioalquilo C,-C; que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un alquenilo C,-Cg, un alquinilo C»-Cg, un alqueniloxi C»-Cg, un
alquiniloxi C;-Cs, un alquilamino C;-Cg, un di-(alquil C,-Cg)amino, un alcoxi C,-Cg, un
halogenoalcoxi C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfaniio C,-Cs,
un halogenoalquilsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, un alqueniloxi
C2-Cs, un halogenoalgueniloxi C,-C4 que tiene de 1 a 5 &tomos de halégeno, un
alquiniloxi C3-Cs, un halogenoalquiniloxi C;-Cs que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno,
un (alquil Cy-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C,-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C4-Cs)carbamoilo, un N-
{alquil C4-Cs)oxicarbamoito, un (alcoxi Cq-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C4-Cg)-(alcoxi C,-
Cs)carbamoilo, un (alcoxi C;-Cs)carbonilo, un (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a § atomos de haldégeno, un (alquil C;-Cg)carboniloxi, un {halogencalquil
Cq-Ce)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil

C+-Cy)carbonitamino, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonitamino que tiene de 1 a 5

\co
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atomos de halégeno, un (alquit Cy-Cg)aminocarboniloxi, un di-{alquil C,-

Ce)aminocarboniloxi, un (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, un alquilsulfenilo C,-Cs, un
halogenoalquilsulfenilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsuifinilo
C4-Cs, un halogenoalquilsulfinilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un
alquitsulfonilo C4-Cg, un halogenoalquilsulfonilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (aiquil C4-Cg)aminosulfamoilo, un di-(alquil C;-Cg)aminosulfamoile, un
{alcoxiimino C;-Ce)-(alquilo C4-Cg), un (alqueniloxiimino C,-Cg)-(alquilo C;-Cg), un
{alguiniloxiimino C4-Cg)-(alguilo C4-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, (benciloxiiminc)-(alquilo
C1-Ce). alcoxialquilo C4-Cq, halogenoalcoxialquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, benciloxi, bencilsulfanile, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo o fenilamino;
pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea
quimicamente posible;

prepresenta, 1,2, 3,406 5;

R® representa un atomo de hidrégeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un (alcoxi C4-Cg)carbonilo, un (halegenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de haldégeno, un (alquil C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquilsulfonilo C;-Cs un
halogenoalquilsulfonilo C,-C4 que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, un alquilo C4-Cg,
un cicloalquilo C4-Csg, un halogenoalquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
un halogenocicloalquilo Cy-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquenilo C,-
Cs, un alquinilo C,~Cg, un alcoxialquilo C,-Cg 0 un halogenoalcoxialquilo C4-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alcoxialquil C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxialquil
Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquiltioalquil C,-
Cs)carbonilo, un (halogenoalquiltioalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible;

R® y R® representan independientemente un atomo de hidrégeno, un atomo de
halogeno, un ciano, un algquilo C4-Cs, un cicloalquilo C,-Cs, un halogenoalquilo C4-Cg
que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno o un halogenocicloalquilo C,-Cs que tiene de 1
a & atomos de haldgeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

L' representa un resto piridito sustituido o no sustituido;

Y representa O, S, NRY, CR°R",

1.2 representa un enlace directo, O, S, NR?, CR“R';
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Q? representa un atomo de hidrogeno, un atomo de haldgeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbameilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimino}-alquilo C4-Cs, alquilo C4-Cg, tri(alquil C,-Cg)silil-
(alquilo  C4-Cg), cicloalquilo  Cy-Cg,  tri(alquil  Cy-Cy)silil-(cicloalquilo  Cy-Cg),
halogenoalguilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicioalquilo C4-
Ce que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs,
alquilamino C4-Cpg, di-(alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-Cg, halogenoalcoxi C;-Cy que tiene
de 1 a 5 atomos de haldégeno, alqueniloxi C,-Cs, algquiniloxi C;-Cg, alquilsulfanilo C-Cs,
halogenoalqulsulfanilo C,4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
halogenoalgqueniloxi C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi Cs-Cs,
halogenoalquiniloxi C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquil C4-Cg)carbonilg,
(halogenoalquil Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C,-
Ce)carbamoilo, di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, N-(alquil C4-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C,-
Cs)carbamoilo, N-(alquit C;-Cg)-(alcoxi C;-Cg)carbamoilo, (alcoxi C.-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquit
Cy-Ceg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cy)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil C4-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamino que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil C;-Cg)aminocarboniloxi, di-(alquil C;-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo Ci-Cs,
halogenoalquitsulfenilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquitsulfinilo C,-
Cq, halogenoalquilsulfinilo C-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, alquilsulfonilo
C,-Cs, halogenoalquilsulfonilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halageno,
alquilaminosulfamoilo C-Cg, di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C4-Ce-)-
(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C,-Ce-)-(alquilo C4-Cg),  (alquiniloxiiming Cy-Ce)-
(alquilo C4-Ce), (2-oxopirrolidin-1-il)-{alquilo Ci-Ca), (2-oxopirrolidin-1-il)-
(halogenoalquilo C-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
(alquilo C4-Cyg), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C,-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C,-
Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino)-(alquilo Cy-Cag),
alcoxialquilo C1-Cs, halogenoalcoxialquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 hetéroétomos
seleccionados de la lista que consite en N, O, S, ¢ un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros)-(alquilo C1-C8) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de ia
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lista que consiste en N, O, S, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L y Q° pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros
sustituido o ne sustituido, que comprende hasta 4 heleroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S;

RY, R%, R, R% R"y R' representan independientemente un atomo de hidrogeno, un
atomo de halogeno, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidrexi, un grupo amino,
un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoailo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
(atguilo C,-Cg), alquito C4-Cs, tri(aiquil C4-Cg)sililo, tri(alquil C4-Cg)silil-{alquilo C,-Cg),
cicloalquilo C4-Cg, tri(atquil C4-Cg)silil-(cicloalquito C4-Cg), halogenoalquilo C4-Cy que
tiene de 1 a 5 4tomos de halégeno, halogenocicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de haldégeno un alquenilo C;-Cq, alquinilo C,-Cs, alquilamino C,-Cg,  di-{alquil
C4-Cg)amino, alcoxi C;-Cs, halogenoalcoxi C-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, alqueniloxi Co-Cay, alquinitoxi Co-Cs, alquilsulfanilo C1-Cg,
halogenoalqulisulfanilo Cy-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalgueniloxi C»-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi C;-Ca,
halogenoalguiniloxi C;-Cz que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C,-
Cs)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(alguil C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C4-Cg)carbamoilo, N-{alquil C,-Cg)oxicarbamoilo,
(alcoxi C,-Cgjcarbamoilo,  N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi C,-Cp)carbamoilo, (alcoxi C,-
Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(alguil C,-Cg}carboniloxi, {halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (alguil C4-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamino que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil C,-Cg)aminocarboniloxi, di-(alquii Cy-
Cslaminocarboniloxi, (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, alguilsulfenilo Ci-Ca,
halogenocalquilsulfenile C,-C4 que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, alquilsulfinilo C,-
Cs, halogenoalquitsulfinilo C4-C4 gue tiene de 1 a § atomos de halogeno, alquilsulfonilo
C,-Cs, halogenoalquiisulfonilo C-C4 que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, {alquil C;-
Cslaminosulfamoilo, di-(alquil Cy-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C4-Cg)-(alquilo Cy-
Ce), (alqueniloxiiming C4-Cg)-{alquito C,-Cs), (alquiniloxiimine C4-Cg)-(alquilo C1-Cg), (2~
oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C4-Csg), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogencalquilo C;-Cg) que tiene
de 1 a 5 alomos de halogeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C-Cg), (2-oxapiperidin-1-if)-
{halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-
(alquilo C,-Cs), {2-ox0azepan-1-il)-{halogencalguilo C,-Cg} que tiene de 1 a 5 atomos
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de halégeno, (benciloxiimino}-(alquilo C4-Cs), fenitamino, fenilheteroarilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 ¢ 7 miembros que comprende hasta 4 heterodtomos
seleccionados de Ia lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno

de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

asi como sus sales, N-Oxidos, complejos metalicos, complejos metaloides e isdmeros

opticamente activos o geométricos; con la condicidon de que estén excluidos los

cocmpuestos siguientes:

(3-{[4-(2-etenilpiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-illamino}eni)metanol;
4-{4-[(3-{2-[(terc-butoxicarboniljaminoletoxi}fenil}amino]-1,3,5-triazin-2-il}-piridina-2-
carboxilato de metilo;
N-{3-{(4-{2-[(1Z)-3-amino-2-cloroprap-1-en-1-il)piridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-iljamino]-
bencil}-N-metilglicina.

En una realizaciéon particular de la invencion, los compuestos de férmula (1) de acuerdo
con la invencion son aquellos en fos que A representa un atomo de nitrégeno y W
representa fenilo.

Un compuesto de férmula (1) de acuerdo con la invencion se representa, por lo tanto,
por un compuesto de férmula l;

Rb
S
A AN

/Lk v @
a
) v R P

(I

en los que

W representa fenilo

Q' representa independientemente un &tomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfaniio, un grupo pentafluoro-i5-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo(C,-Cs}, un alquilo C4-Cg, un tri(alquil C1-Cp)silit-alquilo(C4-Cg),
cicloalquilo C4-Cq, tri{alquil C4-Ca)silil-cicloalquilo(C4-Cy), un halogenoalquilo C-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un halogenocicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5

atomos de halégeno, un alquenilo C,-Cg, un alquinilo Co-Cs, un alqueniloxi C,-Cg, un
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alquiniloxi C-Cg, un alquilamino C4-Cg, un di-(alquil C4-Cg)amino, un alcoxi C;-Cg, un
halogenoalcoxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, un alquilsulfanilo C,-Cs,
un halogenoalquilsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de haldégeno, un alqueniloxi
C,-Cg, un halogenoalqueniloxi C2-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haloégeno, un
alquiniloxi C3-Cg, un halogenoalquiniloxi C3-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
un (alquil Cy-Cg)carbonilo, un (halogenoaiquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil Cy-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C4-Cg)carbamoilo, un N-
(alquil C4-Cg)oxicarbamoilo, un (alcoxi C,-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi C,-
Ce)carbamoilo, un (alcoxi Cy-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, un (alquil C,-Cg)carboniloxi, un (halogenoalquil
Cy-Cs)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquil
C,-Cg)carbonilamino, un (halogenocalquil C;-Cg)carbonilamino gque tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil Ci-Cg)aminocarboniloxi, un di-(alquil G-
Cg)aminocarboniloxi, un (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, un alguilsulfenilc C,-Cs, un
halogenoalquilisulfenilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfinilo
Cy-Ce, un halogenoalquilsulfinilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alguilsuifonilo C4-Gg, un halogenoalquilsulfonilo C,-Cgs gue tiene de 1 a 5 atomos de
haldégeno, un f{alquil C¢-Cs)aminosulfamoilo, un di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoilo, un
(alcoxiimino C,-Cg)-(alquilo C4-Cg), un (alqueniloxiimino C;-Cg)-(alquilo C4-Cg), un
(alguiniloxiimino C4-Cg}-(alquilo C4-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, (benciloxiimine)-(alquilo
C,-Ce), alcoxialquilo C,-Cg, halogenoalcoxialquilo C4-Cy que tiene de 1 a 6 atomos de
haldgeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo o fenilamino;
pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea
guimicamente posible;

prepresenta 0,1, 2,3, 465

R* representa un atomeo de hidrégeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un (alcoxi C-Cs)carbonile, un (halogenoalcoxi Ci-Cg)carbonile que tiene de 1
a 5 atomos de halogeno, un (alquil Cy-Cglcarbonilo, un {halogenoalquil G4-Cg)carbonilo
que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfonilo Cy-Cs,  un
halogenoalquilsulfonilo C,-Cs gue liene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alguilo Ci-Cg,
un cicloalguilo C,4-Cg, un halogenoalguilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
un halogenccicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un atquenilo Cp-
Csg, un alquinilo C,-Cyq, un alcoxialquilo C1-Cs 0 un halogencalcoxialguilo C4-Ca que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alcoxialquil C4-Cg)carbonilo, un {(halogencalcoxialquil
Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquiltioalquil Csi-
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Ce)carbonilo, un {(halogenoalquiltioalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando

sea quimicamente posible;

R" representa un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un ciano, un alquile C,-

Cs, un cicloalquilo C4-Cg, un halogenoalquilo C-Cq que tiene 1 a 5 dtomos de halégeno,

un halogenocicloalquilo C4-Cs que tiene 1 a 5§ atomos de halogeno; pudiendo estar
sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente
posible;

L' representa un resto piridilo sustituido o no sustituido;

Y representa O, S, NRY, CR°R",

L2 representa un enlace directo, O, S, NR?, CR'R"

Q7 representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formitoxi, un grupo formitamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimine)-alquilo C4-Cs, alquilo C1-Csg, trifalquil Cy-Cg)silil-
(alquilo  C4-Cg), cicloalquilo C4-Cq,  trifalquil  Cy-Cy)silil-(cicloalquilo  C4-Cg),
halogenoalquilo C-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, halogenocicloalquilo C,-
Ce que tiene de 1 a § atomos de halégeno, un alquenilo C,-Cg, alquinilo C5-Cs,
alquilamino C;-Cs, di-(alquil C4-Cg)amino, alcoxi C,-Cs, halogenoalcoxi C1-Cg que tiene
de 1 a § atomos de haldgeno, aiqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C,-Cs, alquitsulfanilo C4-Cs,
halogenoalqulsulfanilo C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalqueniloxi C.-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi C;-Cs,
halogenoalquiniloxi C1-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquil C;-Cg)carbonilo,
{halogenoalquil C+-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil C,-
Ce)carbamoilo, di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, N-(alquil C,-Cs)oxicarbamoilo, (alcoxi C,-
Ce)carbamoilo, N-(alquil C,-Cg)-{alcoxi C;-Cg)carbamoilo, (alcoxi C,-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil
Cq-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil Cy-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquit C4-Cg)carbonilamino, (halogenoalquit C,-Cg)carbonilaminoe que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, (alquil C;-Cg)aminacarboniloxi, di-(alquil Cy-
Cg)aminocarboniloxi, {(alquil C-Cgloxicarboniloxi, alquilsulfenilo C1-Cg,
halogenoalquilsulfenilo C;-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfinilo C,-
Ca, halogenoalquilsulfinilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, alquitsulfonilo
Cy-Cs, halogencalquilsuifonilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 &tomos de haldgeno,
alquilaminosulfamoilo C4-Cg, di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino Cy-Ce-)-
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(alquilo C4-Cs), (algueniloxiimino C,-Cg-)-(alquile C4-Cg),  (alquiniloxiimino C,-Cg)-
(alquilo C,-Ceg), {2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C-Cy), (2-oxopirrolidin-1-il)-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
{alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il}-(halogenoalquilo C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C;-Cs), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C;-
Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino)-(alquilo C;-Cg),

alcoxialquilo C4-Cg, halogenoalcoxialquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,

benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 60 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S, o un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L2 y Q2 pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros
sustituido o no sustituido, que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, §;

RY, R®, R, R?%, R"y R' representan independientemente un atomo de hidrégeno, un
atomo de haldégeno, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino,
un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
(alquilo C,-Cg), alquilo C4-Cs, tri(alquil C4-Cg)sililo, tri(alquil C4-Cg)silil-(alquilo C4-Cg},
cicloalquilo C4-Cg, tri(alquil C,-Ca)silii-(cicloalquilo C4-Cs), halogencalquilo C;-Cs que
tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, halogenocicloalguilo C4-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de haldégeno un alquenilo C,-Cp, alquinilo C5-Cs, alguilamino C,-Cg, di-({alquil
Cy-Cg)amino, alcoxi C4-Cy, halogenoalcoxi Cy-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, alqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C,-Cg, alguilsulfanilo Ci-Cg,
halogenocalqulsulfanilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, alqueniloxi C;-Cg,
halogenoalgueniloxi C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alguiniloxi Cs-Csg,
halogenoalquiniloxi C3-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil Ci-
Cs)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(alquil C,-Cg)carbamoilo, di-(alquil C;-Cg)carbamoilo, N-(alquil C-Cg)oxicarbamoilo,
{alcoxi Cy-Cgjcarbamcilo,  N-(alquil Cy-Cg)-(alcoxi C;-Cg)carbamoilo, (alcoxi C,-
Cs}carbonilo, (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonile que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (alquil C;-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamino que
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tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C-Cglaminocarboniloxi, di-(alquil Cs-
Ca)aminocarhoniloxi, {alquil C1-Cg)oxicarboniloxi, alquiisulfenilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfenilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfinilo C,-
Cs, halogenoalquilsulfinilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfonilo
C4-Ce, halogencalquilsulfonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C,-
Cg)aminosuifamoilo, di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiiminc C;-Cg)-(alquilo Cy-
Cs), (algueniloxiimino C4-Cs)-(alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimino Cq-Ce)-(alquilo C4-Cg), (2-
oxopirrolidin-1-it)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), (2-oxopiperidin-1-il)-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-
(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-(halogencalquile C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (benciloxiiminoj-{alquilo C4-Cg), fenilamino, fenilheteroarilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 ¢ 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de [a lista que consiste en N, O, 3; pudiendo estar sustituidos cada uno
de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

asi como sus sales, N-Oxidos, complejos metdlicos, complejos metaloidicos e isémeros

opticamente activos o geométricos;

En otra realizacion particular de la invencion, los compuestos de formula (1) de acuerdo con la
invencién son aquellos en los que W representa un heterociclo aromatico o no aromatico,
saturado o insaturado, de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos que
pueden ser iguales o diferentes.

Un compuesto de férmula (1) de acuerdo con la invencion se representa, por lo tanto, por un
compuesto de formula (1):

b

R
o,

()

en los que
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W representa un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5,
6 & 7 miembros, que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o
diferentes

A representa un atomo de carbono o un atomo de nitrogeno

Q' representa independientemente un atomo de haldégeno, un grupo nitro, un grupo

hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentaftuoro-A°®-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo{C4-Cg), un alquilo C4-Cg, un tri(alquil C,-Cg)silil-alquilo(C4-Cg),
cicloalquilo C4-Cs, tri(alquil C4-Cg)silil-cicloalquilo{C;-Cs), un halogenoalquilo C,-C; que
tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un halogenocicloalquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un alquenilo C>-Cg, un alquinilo C»-Cg, un alqueniloxi C,-Cg, un
alquiniloxi C»-Cs, un alquilamino C4-Cs, un di-(alquil C4-Cs)amino, un alcoxi C,-Cs, un
halogenoaicoxi C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfanilo C4-Cs,
un halogenoalquilsulfanilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un algueniloxi
C»-Ces, un halogenoalqueniloxi C2-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un
alquiniloxi C3-Cg, un halogenoalquiniloxi C3-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno,
un (alquil Cy-Cg)carbonilo, un (halogenocalguil C;-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un (aiquil C4-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, un N-
(alquil G4-Cg)oxicarbamoilo, un (alcoxi C4-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi C;-
Csg)carbamoilo, un (alcoxi C,-Cy)carbonile, un (halogenoalcoxi C1-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a 5 4tomos de halégeno, un {(alquil C,-Cg)carboniloxi, un (halogenoalquil
Cy-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil
C,-Cg)carbonilamino, un (halogenocalquii C,-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un (alquil Ci-Cg)aminocarboniloxi, un di-(alquil C;-
Cg)aminocarboniloxi, un f{alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, un alquilsulfenilo C4-Cs, un
halogenoalquilisulfenilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquilsulfinilo
Ci-Cg, un halogenoalquilsulfinilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquilsuffonilo C4-Cs, un halogenoalquilsulfonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (alquil C,-Cglaminosulfamoilo, un di-(alquil C4-Cglaminosulfamoilo, un
(alcoxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), un (algueniloxiimine C;-Cg)-(alquilo C4-Cg), un
(alquiniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, {benciloxiimino)}-(alquilo
C-Cyg), alcoxialquilo C4-C4, halogencalcoxialquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de

halégeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilc o fenilamino;
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pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos © sustituyentes, cuando sea
quimicamente posible;

prepresenta0, 1,2, 3,485

R® representa un atomo de hidrégeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un (alcoxi Cy-Cg)carbonilo, un (halegenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, un (alquil Cy-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo
que tiene de 1 a 5 &lomos de halégeno, un alquilsulfonilo C4-Cs, un
halogenoalquilsulfonilo C4-C4 que tiene de 1 a 5§ atomos de halégeno, un alquilo C4-Cy,
un cicloalquilo C4-Cs, un halogenoalquilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
un halogenocicloalquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquenilo Co-
Cs, un alquinilo C,-Cg, un alcoxialquito C,-Cs 0 un halogenoalcoxialquilo C;-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alcoxialquil C4-Cg)carbonito, un (halogenoalcoxialquil
Cs-Cs)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquiltioalquil C;-
Cg)carbonilo, un (halogenoalquiltioalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
haloégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible;

R® y R° representan independientemente un atomo de hidrégeno, un atomo de
halogeno, un ciano, un alquilo C+-Cs, un cicloalquilo C4-Cq, un halogenoalquilo C4-Cs
que tiene 1 a 5 atomos de haloégeno, un haiogenocicloalquilo C;-Cg que tiene 1 a 5
atomos de halégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

L' representa un resto piridilo sustituido o no sustituido:

Y representa O, S, NR®, CR°R";

L representa un enlace directo, O, S, NRY, CR"R"

Q? representa un atomo de hidrogeno, un atomo dehaldégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupe amino, un grupo sulfanile, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbamoailo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-alquilo C;-Ce, alquilo C4-Cs, tri(alquil C,-Cg)silil-
(alquilo  C4-Cg), cicloalquilo  Cy-Cg,  tri(alquil Cy-Cg)silil-(cicloalquilo  C4-Cg),
halogenoalquilo C1-Cq que tiene de 1 a 5 dtomos de halageno, halogenocicloalquilo C,-
Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
alquilamino Cy-Cg, di-(alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-C, halogenoalcoxi Cy-Cy que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C»-Cs, alquilsulfanilo C4-Csg,
halogenoalquisulfanilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalqueniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquiniloxi C3-Cs,
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halogenoalquiniloxi C3-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquil C4-Cg)carbonilo,
(halogenoalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, {(alquil C;-
Cgjcarbamoilo, di-(alquil Cs-Cg)carbamoilo, N-{alquil C;-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi Cy-
Cg)carbamoilo, N-{alquil C;-Cg)-(alcoxi C4-Cg)carbamoilo, {(alcoxi C,-Cglcarbonilo,
(halogenoalcoxi C,-Csjcarbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (aiguil
C;-Csg)carboniloxi, (halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi que liene de 1 a 5 atomos de
haldégeno, (alquil Cy-Cgjcarbonilamino, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamine que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, (alquil Ci-Cglaminocarboniloxi, di-(alquil G-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo Cy-Cs,
halogenoalquilsulfenilo C4-Cs que tiene de 1 a § dtomos de halogeno, alquilsulfinilo C;4-
Ca, halogenoalquilsulfinilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsutfonilo
C4-Ce, halogenoalguilsulfonilo C,-Cz que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
alquilaminosulfamoilo C4-C,, di-(alquil C,-Cg)aminosulfameilo, (alcoxiimino C-Cg-)-
(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C4-Ce-}-(alquilo C4-Cg),  (alquiniloxiimino C;-Cg)-
(alquilo C1-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cq), (2-oxopirrolidin-1-il}-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
(alquilo C,-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-{halogenocalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C,-Cs), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C4-
Cy) que liene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino)-{alquilo C;-Cg),
alcoxialquilo C4-Cg, halogenoalcoxialquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamine, o un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S, o un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L2 y Q2 pueden formar juntos un heterocicio de 4, 5, 6 & 7 miembros
sustituido o no sustituido, gue comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S;

R% R®% R, RY% R"y R' representan independientemente un atomo de hidrégeno, un
atomo de halogeno, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino,
un grupo sulfanile, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilaming, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
{alguilo C4-Cg), alquilo C4-Cs, trifalquil Cy-Cy)sililo, tri(alquil C,-Cg)silil-(alquilo C4-Cs),
cicloalguilo C4-Cs, tri(alquil C4-Cg)silil-(cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C;-Cs gue
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tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, halogenocicloalquile Cy-Cq que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno un alquenilo C,-Ca, alguinilo C,-Cs, alguilamino C4-Cq,  di-(alquil
Cy-Cglamino, atcoxi C,-Cg, halogenoalcoxi C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, alqueniloxi C,-Cg, alquiniloxi C,-Cg, alquilsulfanilo C1-Ca,
halogenoalqulsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
halogencalqueniloxi C,-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi Ca-Cg,
halogenoalquiniloxi C3-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Cy-
Cg)carbonito, (halogenoalquil C,-Ce)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C4-Cg)carbamoilo, N-{alquil C;-Cz)oxicarbamailo,
(alcoxi Cy-Cg)carbamoilo,  N-{alguil C4-Cp)-{alcoxi Ci-Cg)carbamoito, ({alcoxi C-
Csgjcarbonilo, (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C1-Cg)ecarboniloxi, (halogenoalquit C,-Cg)carhoniloxi que tiene de 1 a 5§ atomos
de halégeno, (alquil C,-Cg)carbonilamine, (halogenoalquil C;-Cylcarbonilamine que
tiene de 1 a 5 atomos de hatdgeno, (alquil C4-Cy)aminocarboniloxi, di-{alquil C4-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C;-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo C1-Cs,
halogenoalquilsulfenilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfinilo C;-
Cs, halogenoalquilsulfinilo C4-C;s que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, alquilsulfonilo
C4-Cs, halogenoalquilsulfonilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halogeno, (alquil Cy-
Cs)aminosulfamoailo, di-(alquil Cy-Cg}aminosulfamailo, (alcoxiimino C4-Ce)-(alquilo C4-
Ce), (alqueniloxiimino Cy-Cg)-(alquilo C4-Cs), (alguiniloxiimina Cy-Cg)-(alquilo C4-Cq), (2-
oxopirrolidin-1-if)-(alquilo C4-Cj), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogenoalquilo C;-Cs) que tiene
de 1 a5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il}-(alquilo C4-Cg), (2-0xopiperidin-1-il)-
(halogenoalquilo C,-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-
(alquilo C4-Cg), {2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C,-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (benciloxiimino)-(alquilo C;-Csg), fenilamino, fenilheteroarilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno
de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

asi como sus sales, N-6xidos, complejos metalicos, complejos metaloidicos e isdomeros
opticamente activos o geométricos;

En otra realizacion particular de la invencién, los compuestos de formula () de acuerdo con la
invencion son aguelios en los que A representa un atomo de nitrégeno.

Un compuesto de formula (I} de acuerdo con la invencién se representa, por lo tanto, par un
compuesto de férmula (111,):
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en los que

W representa un heterociclo aromatico o0 no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5,
6 & 7 miembros, que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o
diferentes

Q' representa independientemente un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafluoro-A°-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupe formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo(C4-Cs), un alquilo C4-Cs, un tri(alquil Cy-Cg)silil-alquilo{C;-Cs),
cicloalquilo C4-Cs, tri(alquil C,-Ce)sililcicloalguilo{C4-Cqg), un halogenoalquilo C,-Cs que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un halogenocicloalquilo C-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un alquenilo C,-Cg, un alquinilo C,-Cp, un alqueniloxi C;-Cg, un
alquiniloxi C,-Cs, un alquilamino C4-Csg, un di-(alquil C;-Cg)amino, un alcoxi C4-Cs, un
halogenoalcoxi C4-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, un alquilsulfanilo C,-Cj,
un halogenoalquilsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alqueniloxi
C,-Cqs, un halogenoalqueniloxi C2-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
algquiniloxi C3-Cs, un halogenoalquiniloxi C;-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de hal6geno,
un (alquil Cy-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a §
atomos de haldgeno, un {alquil C,4-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C;-Cg)carbamailo, un N-
(alquil C4-Cgloxicarbamoilo, un {alcaxi Cy-Cy)carbamoilo, un N-(alquil C4-Cg)-(alcoxi C;-
Cs)carbamoilo, un (alcoxi C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C;-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil C,-Cg)carboniloxi, un {halogenoalguil
Ci-Ce)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil
Ci-Ceg)carbonilamino, un (halogenoalquil C,-Cy)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un ({(alquil C;-Cg)aminocarboniloxi, un di-(alquil C,-
Cs)aminocarbonifoxi, un ({alquil C,-Csloxicarboniloxi, un alguilsulfenilo G4-Cs, un
halogenoalquilisulfenilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégena, un alguilsulfinilo
C4-Cs, un halogenoalquilsulfinilo C-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
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alquilsulfonilo C4-Cg, un halogenocalquilsulfonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
haldgeno, un (alguil C,-Cs)aminosulfamoilo, un di-(alquil C;-Calaminosulfamoilo, un
(alcoxiimino Cy-Cg)-{alquilo C,-Cg), un (algueniloxiimino C4-Cg)-{alquilo C;-Cg), un
{alquiniloxiimino C4-Cg)-{alquilo C4-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, {benciloxiimino)-(alquilo
C1-Cy), alcoxialquilo C4-Cy, halogenoalcoxialquilo Cy-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de
haldégeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo o fenilamino;
pudiendc estar sustituidos cada uno de estos grupos o susfituyentes, cuando sea
quimicamente posible;

prepresenta0, 1,2, 3,465

R® representa un atomo de hidrogeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un (alcoxi C-Cg}carboenito, un (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, un (alquil C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cglcarbonilo
que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfonilo Cy-Cs un
halogenoalquilsulfenilo Cy-Cg que tiene de 1 a § atomos de haldgeno, un alquilo C4-Cg,
un cicloalquile C4-Cy, un halegenoalquilo C4-Cg que tiene de 1 a § atomos de halégeno,
un hatogenccicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halageno, un alquenilo C,-
Ce. un alquinilo C-Cs, un alcoxialquilo C4-Cq 0 un halogencalcoxialquilo C;-C; que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alcoxialquil C,-Cg)carbenilo, un (halogencalcoxialquil
Ci-Cgjcarbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquilticalquil C;-
Ce)carbonilo, un (halogenoalquiltioalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible;

R® y R® representan independientemente un étdmo de hidrogeno, un atomo de
halégeno, un ciano, un alquilo C4-Cs, un cicloalguilo C,-Cs, un halogenoalquilo C4-Cs
que tiene 1 a 5 atomos de halégeno, un halogenocicloalguilo C4-Cy que tiene 1 a 5
atomos de halégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

L' representa un resto piridile sustituido o no sustituido;

Y representa O, S, NR?, CR°R";

L? representa un enlace directo, O, S, NR?, CR"R"

QF representa un atomo de hidrogeno, un atomo de haldgeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupc amino, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-alquilo C,-Cs, alquilo C,-Cs, tri{alquil C,-Cg)silil-
(alquilo  C4-Cg), cicloalquilo  C4-Cq,  trialquil  Cy-Cysilil-(cicloalquilo  C4-Ca),
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halogenoalguilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicloalquilo Cq-
Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquenilo C,-Cy, alquinilo C,-Cg,
alquitamino C4-Cs, di-(alquil Cy-Cg)amino, alcoxi Cy-Cg, halogenoalcoxi C;-Cs que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi C,-Cg, alquilsulfanilo C4-Cy,
halegenoalqulsulfanilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalgueniloxi C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi C3-Cg,
halogenoalguiniloxi C3-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, aiquil C,-Cg)carbonilo,
{halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C-
Csg)carbamoilo, di-(alquil Cy-Cg)carbamoilo, N-(alquil C,-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C;-
Ceg)carbamoilo, N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi Cy-Cg)carbamoilo, (alcoxi C4-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a & atomos de halégeno, (alquil
C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cy)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
haldgeno, (alquil C4-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamino que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, (alquil C,-Cg)aminocarboniloxi, di-(alquil C,-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C,-Cgoxicarboniloxi, alquilsulfenilo C-Cs,
halogenoalquilsulfenilo C,-C4 que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfinito C;-
Cs. halogencaiquilsulfinilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, alguilsulfonilo
Cy-Cg, halogenoalquilsulfonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
alquilaminosulfamoilo C4-Cg, di-{alquil C,-Cg)aminosulfamoilo, {alcoxiimino C,-Cg-)-
(alquilo C4-Cg), (algueniloxiimino C4-Cg-)-{alquile C-Cg), (alquiniloxiimino C;-Cg)-
{alquilo C1-Ca), (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cy), (2-oxopirrolidin-1-il}-
(halogenoalguilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 dtomos de haldégeno, (2-cxopiperidin-1-il)-
{alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquilc C4-Cy) que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-{alquilo C,-Cg), (2-oxoazepan-1i-il)-{halogenoalquilo C,-
Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino)-(ailquilo C;-Cg),
alcoxialquilo C4~Cg, halogenoalcoxialquilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
benciloxi, bencilsuifanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, o un
heterociclo de 4, 5 6 ¢ 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista gque consiste en N, O, S, o un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros}-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O,' S, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L2 y Q2 pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros
sustituido o no sustituido, que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S;
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R% R® R, R% R"y R' representan independientemente un &tomo de hidrégeno, un
atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupe ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino,
un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupe formilexi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
{alquilo C4+-Csg), alquilo C4-Cq, trifalquil C4-Ce)sililo, tri(alquil C4-Cg)silil-(alquilo C4-Cg),
cicloalquilo C4-Cg, tri(alquil Cy-Cg)silil-(cicloalquilo C4-Cy), halogenoalquilo C4-Cs que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgene, halogenocicloalquile C4-Cg que tiene de 1 a &
atomos de haldgeno un alguenilo C»-Cq, alquinilo C,-Cq, alquilamino C4-Ca,  di-(alquil
Ci-Cglamino, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
haldgeno, alqueniloxi C»-Cs, alquiniloxi C,-Cs, alquilsulfanilo C-Ca,
halogenoalqulsulfanilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cg,
halogencatqueniloxi C;-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi Cs-Ca,
halogenocalquiniloxi C3-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C,-
Cgicarbonilo, (halogenocalquil C4-Cg)carbonilo que tiéne de 1 a 5 atomos de halégeno,
{(alquil Cy-Ce)carbamoilo, di-(alquil G,-Cg)carbamoilo, N-{alquil C4-Cgloxicarbamoilo,
{(alcoxi C,-Cg)carbamoilo,  N-{alquil C,-Cy)-(alcoxi Cy-Cglcarbamoilo, ({(alcoxi Ci-
Cs)carbonilo, (halogenoalcoxi C,-Ca)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alguil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (alquil Cy-Cg)carbonilamino, (halogenocalquil Cy-Cg)carbonilamino que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgenc, (alquil Cy-Cg)aminocarboniloxi, di-{alquil C,-
Csg)aminocarboniloxi, {alguil C4-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo C-Ca,
halogenoalquilsulfenilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, alquilsulfinito C,-
Cs, halogenoalquilsulfiniio C4-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, alquilsulfonilo
C,-Cs, halogenoalquilsulfonilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C4-
Ce)aminosulfamoilo, di-(alquil C,-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino Cy-Ce)-(alquilo C,-
Ce). (algueniloxiimino C,-Ceg)-(alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimine C4-Cg)-(alquilo C,-Cg), (2-
oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C,-Cg)}, (2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C,-Cs) que tiene
de 1 a 5 atomos de halbgeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C,-Cs), (2-oxopiperidin-1-il)-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-
(alquilo C4-Cs), (2-oxoazepan-1-it)-(halogenoalquilo C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (benciloxiimino)-(alquilo C,-Cg), fenitamino, fenilheteroarilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno

de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;
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Opticamente actives o geoméltricos;

En otra realizacion particular de la invencion, los compuestos de férmula (I11) de acuerdo con la

invencion son aquellos en los que A representa un atomo de carbono.

Un compuesto de férmula (I) de acuerdo con la invencion se representa, por lo tanto, por un
compuesto de férmula (lit,):

b
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W representa un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5,
6 6 7 miembros, que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o
diferentes

Q' representa independientemente un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupoc amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentaflucro-A®-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo(C4-Ce), un alquilo G4-Ca, un tri(alquil Cy-Cg)silil-alquilo(C4-Cg),
cicloalquilo C4-Cg, tri(alquil C4-Cy)silil-cicloalquilo{C4-Cs), un halogenoalquilo C4-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un halogenocicloalquilo C-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, un alquenilo C,-Cs, un alquinilo C,-Cy, un alqueniloxi C,-Cg, un
alquiniloxi C,-Cg, un alquilamino C4-Cg, un di-(alquil C4-Cs)amino, un alcoxi C,-Cg, un
halogenoalcoxi C1-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfanilo C,-Cs,
un halogenoalquilsulfanilo C,-C; que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un algueniloxi
C2-Ce. un halogenoalqueniloxi C2-C3 que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alguiniloxi C5-Cg, un halogenoalguiniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
un (alquil C,-Cg)carbonilo, un (halogenocalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, un N-
(alguit Cy-Cgloxicarbamoilo, un (alcoxi C4-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C4-Cg)-(alcoxi C;-
Ce)carbamoailo, un (alcoxi C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene
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de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil Cy-Cg)carboniloxi, un {(halogenoalquil
Cq-Cqlcarboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil
Cq-Cg)carbanilamino, un (halogenoalquit Cy-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un (alquit  C,-Cyilaminocarboniloxi, un di~(alquil C;-
Cglaminocarboniloxi, un (alqul C1-Cs)oxicarbonilbxi. un alguilsulfenilo C4-Cs, un
halogenoalquilisulfeniio C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquitsulfinilo
C4-Cs, un halogenoalquilsulfinilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un
alquilsulfonilo C4-Cgs, un halogenoalquilsulfonilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (alquil C,-Cglaminosulfamoilo, un di-{alquil Cs-Cg)aminosulfamoilo, un
{alcoxiimino Cy-Cg)-(alquilo C4-Cg), un (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cs), un
(alquiniloxiiminoe C,-Cg)-(alquilo C4-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, {benciloxiimino}-(alquilo
C,-Cg), afcoxialquilo C4-Cg, halogenocalcoxialquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo ¢ fenilamino;
pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea
quimicamente posible;

prepresenta0, 1,2, 3,406 5;

R® representa un atomo de hidrégeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un (alcoxi C4-Cs)carbonilo, un {(halogenocalcoxi Cy-Cgjcarbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, un (alquil C,-Cg)carboenilo, un (hatogenoalquil C,-Cg)carbonilo
que tiene de 1 a & atomos de halégene, un alquilsulfonilo C;-Cs, un
halogenoalquilsulfonilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halageno, un alquilo C4-Cg,
un cicloalquilo C4-Cs, un halogenoalquilo C4-Cz que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno,
un halogenocicioalquilo C,-Cgque tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un alquenilo Cx-
Cs, un alquinilo C5-Cs, un alcoxiaiquilo C,-Cg 0 un halogenoalcoxialquilo C4-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alcoxialquil C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxialquit
Cq-Ce)carbonilo que tiene de 1 a § atomos de haldogeno, un (alquiltioalquil C;-
Cs)carbonilo, un (halogenoalquiltioalquil Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
haldgeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible;

R® y R® representan independientemente un atomo de hidrogeno, un atomo de
halégeno, un ciano, un alguilo C,-Cs, un cicloalquilo C,-Cs, un halogenoalquilo C4-Cg
que tiene 1 a 5§ atomos de halégeno, un halogenocicloalquilo C;-Cg que tiene 1 a 5
atomos de haldgeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

o L' representa un resto piridito sustituido o no sustituido;
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Y representa O, S, NRY, CR°R":

L representa un enlace directo, O, S, NR?, CR'R"

Q’ representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxt, un grupo formilamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-alquilo C,4-Cs, alquilo C4-Cg, tri(alquil C-Cy)silil-
(alquilo  Cy-Cg), cicloalquilo C,y-Cq,  tri(alquil C1-Cy)silil-{cicloalquilo  C4-Cg),
halogenoalquilo C,-C4 que tiene de 1 a 5 tomes de halégeno, halogenacicloalquilo C4-
Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un algquenilo C,-Cs, alquinilo Cy-Ce,
alquilamino C4-Cs, di-(alquil C,-Cg)amino, alcoxi Cy-Cs, halogenoalcoxi C4-Cq que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cq, alquiniloxi C,-Csg, alquilsulfanilo C-Cs,
halogenoalquisulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
halogenoalqueniloxi C»-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquiniloxi C4-Cs,
halocgenoalquiniloxi C3-Ce que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquil C4-Cg)carbonilo,
(halogenoaiquil C-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil C,-
Ce)carbamoilo, di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, N-(alquil C;-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C-
Ce)carbamoilo, N-(alguil C;-Cg)-(alcoxi Cy-Cg)carbamoilo, (alcoxi C,-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi Ci-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil
C4-Cgjcarboniloxi, (halogenoalquil C-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil Cy-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil Cy-Cg)carbonilamino que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C,-Cgjaminocarboniloxi, di-(alqui C;-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C,-Cgloxicarboniloxi, alquilsuifenilo Cy-Cs,
halogenoalguilsulfenilo C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquilsulfinilo C,-
Cs, halogenoalquilsulfinilo C;-Cy que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, alquilsulfonilo
Ci-Cq, halogenoazlquilsulfonilo C;-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
alquilaminosulfamoilo C4-Cs, di-(alquil C;-Cg)aminosulfamcilo, (alcoxiimino C-Cg-)-
(alquilo C4-Ce), (alqueniloximino Cy-Cg-)-(alquile C4-Cg),  (alquiniloxiimino C;-Cq)-
(alquilo Ci-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo Cy-Csl, (2-oxopirrolidin-1-il)-
(halogenoalguilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
(alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-0x0azepan-1-il)-(halogenoalquilo C-
Cs) que tiene de 1 a 5§ atomos de halégeno, (benciloxiimino)-(alquitc C;-Cg),
alcoxialquilo C4-Cs, halogericalcoxialquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno,
benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, o un

heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
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seleccionados de Ja lista que consiste en N, O, S, o un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L2 y Q2 pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros
sustituido o no sustituido, que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S;

RY, R%, R R% R"y R representan independientemente un atomo de hidrégeno, un
atomo de haldgeno, un grupo nitro, un grupo ciang, un grupo hidroxi, un grupo amino,
un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamine, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupe carbamato, grupo (hidroxiimino)-
(alquile C4-Cs), alquilo C4-C,, tri(alquil C-Cy)sililo, tri(alquil C,-Cyg)silil-(alquilo C,-Cg),
cicloalquilo C4-Ce, tri{alquil C;-Cg)silil-(cicloalquilo C,-Cs), halogencalquilo C,-Ce que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, halogenocicloalguilo C4-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de haldégeno un alquenilo C,-Cg, alquinilo C5-Cy, alquilamino C4-Cg,  di-{alquil
Cy-Cglamino, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi Cy-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno,  alqueniloxi  C;-Cg,  alquiniloxi  C;-Cg,  alquilsutfanilo  C,-Cs,
halogenoalquisulfanilo C-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalqueniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquiniloxi Ca-Cs,
halogenoalquiniloxi Cs-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, (alquil C;-
Cs)carbonilo, (halogenoalquil C4-Ca)carbonilo que tiene de 1 a 5 &tomos de haldgeno,
(alquil C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C;-Cg)carbamoilo, N-{alquil C,-Cg)oxicarbamoilo,
(alcoxi  Cy-Cg)carbamoilo,  N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi Cy-Cg)carbamoilo, (alcoxi Ci-
Cs)earbonilo, (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (alquil C4-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil Cy-Cg)carbonilamino que
tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (alquil C1—C5)aminocarb0niloxi, di-(alquil C4-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C4-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo C-Cq,
halogenoalquilsulfenilo C,-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfinilo C,-
Ca, halogenoalquilsulfinilo C1-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfonilo
C,-Cg, halogenoalquilsulfonile C1-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil C;-
Cg)aminosulfamoilo, di-(alquil C4-Ca)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C,-Cg)-(alquilo C,-
Ce), (algueniloxiimino C4-Ce)-{alquilo C4-Cq), {alquiniloxiimino C,-Cg)-(alquilo Cy-Cs), (2-
oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), {2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C4-C;) que tiene
de 1 a5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C4-Csg), (2-oxopiperidin-1-if)-
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(halogenoalquilo C-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxoazepan-1-il}-
(alquilo C4-C,), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (benciloxiiming)-(alquilo C4-Cg), fenilamino, fenilheteroarilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno
de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

asi como sus sales, N-Oxidos, complejos metdlicos, complejos metaloidicos e is6meros

opticamente activos 0 geométricos;

Cualquiera de los compuestos seglin la presente invencion pueden existir en una o mas formas
de isdmeros opticos o quirales, dependiendo del nimero de centros asimétricos en el
compuesto. Asi, la invencion se refiere igualmente a todos los isGmeros épticos y a cualgquiera
de sus mezclas racémicas ¢ escalémicas (el término "escalémico” indica una mezcla de
enantiomeros en diferentes proporciones) y a las mezclas de algunos potenciales
estereoisomeros, en cualquier proporcion. Los diasterecisdmeros o isémeros dpticos pueden
separarse segun cualquier metodo conocido por si mismo por cualguier experto en la materia.
Cualquiera de los compuestos segun la presente invencion puede existir también en una o mas
formas de isbmeros geométricos, dependiendo del numero de dobles enlaces en el compuesto.
La invencion por consiguiente se refiere asimismo a cualquier isémero geométrico y a
cualquiera de sus mezclas posibles, en cualquier proporcion. Los isémeros geométricos
pueden separarse segin cualquier método conocido por si misme por cualquier experto en la
materia.

Cualquier compuesto de las férmulas (1, 11, I, NIy, NY1;) de acuerdo con la invencién, en las que
L’Q? representa un grupo hidroxi, un grupo sulfanilo o un grupo amino, puede existir en una
forma tautdmera que resulta del desplazamiento del proton de dicho grupo hidroxi, grupo
sulfanilo o grupo amino, respectivafnente. Dichas formas tautdmeras forman parte asimismo de
la presente invencion. En general, cualquier forma tautdmera de un compuesto de ias formulas
(1 11, I, 1y, Hiy) de acuerdo con la invencion, en tas que L°Q? representa un grupo hidroxi, un
grupo sulfanilo o un grupo amino, asi como las formas tautdomeras de los compuestos de la
invencion que se pueden usar opcionalmente como compuestos intermedios en los
procedimientos de preparacion de acuerdo con la invencion, también son parte de la presente
invencion.

De acuerdo con la invencion, se usan de manera general los siguientes términos genéricos,
con los siguientes significados:
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haldgeno se refiere a fltior, clore, bromo o yodo;

heteroatomo puede ser nitrdgeno, oxigeno o azufre; .

a menos que se indique de ofra manera, un grupo o un sustituyente que esta sustituido
segiin la invencion puede estar sustituido con uno o mas de los siguientes grupos o
atomos: un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo ciano, un
grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafiuoro-i°-sulfanilo, un grupo formilo, un
grupo formiloxi, un grupo formifamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-
hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, un grupo (hidroxiimino)-alquilo(C;-Cg), un
alquilo C4-Cg, un ftri{alquil C4-Cg)silil-alquilo(C;-Cg), cicloalquilo C4-Ca, tri(alquil Cy-
Cq)silil-cicloalquilo(C4-Cy), un halogenoalquilo C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un halogenocicloalquilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, un
alquenilo C»-Cg, un alquinilo C,-Cs, un algueniloxi C»-Cg, un alquiniloxi C,-Cg, un
alquilamino C,-Cs, un di-{alquil C,-Cg)amino, un alcoxi C;-Cg, un halogenoalcoxi C,-Cg
que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfanilo C4-Cs un
halogenoalquilsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de haldégeno, un alqueniloxi
C»-Cs, un halogenoalqueniloxi C2-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un
alquiniloxi C5-Cs, un halogenoalquiniloxi C3-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
un (alquil C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C1-'Cs)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, un {(alquil C,-Cg)carbamoilo, un di-{alquil C;-Calcarbaroilo, un N-
(alquil C4-Cg)oxicarbamoilo, un (alcoxi Cy-Cgjcarbamoilo, un N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi C,-
Cs)carbamoilo, un (alcoxi C1-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C4-Ce)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil C,-Cg)carboniloxi, un (halogenoalquil
Cy-Ce)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquil
Cy-Cg)carbonilamino, un (halogenoalquil Ci-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C,-Cglaminocarboniloxi, un di<{alquil C,-
Cs)aminocarboniloxi, un (alquil C,-Cg)oxicarboniloxi, un alquilsulfenilo C,-Cs, un
halogenoalquilsulfenilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, un alquilsulfinilo
C1-Cs, un halogenoalquilsulfinilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un
alquilsulfonilo C4-Cg, un halogenoalquilsulfonilo C4-C; que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (alquil C,-Cg)aminosulfamoilo, un di<{alquil C,-Cg)aminosulfamoilo, un
(alcoxiimino C4-Ce)-(alquilo C-Cg), un (alqueniloxiimino Ci-Ce)-(alquilo C4-Cg), un
(alquiniloxiimino C4-Ce)-(alquilo C4-Cs), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, {benciloxiiming)-(alquilo
C4-Ce), alcoxialquilo C4-Cs, halogenoalcoxiatquilo C;-Cyg gue tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencitamino, fenoxi, fenilsulfanilo o fenilamino;
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Los compuestos preferidos de formula {I) segin la invencién son aquellos en los que W
representa fenilo.

Otros compuestos preferidos de formuta (1) de acuerdo con la invencion, son aquellos en los
que W representa un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado,

seleccionado de la lista que consiste en:

Het-1 Het-2 . Het-3
s N
L N N/ /
o o QO
Hel-4 Hel-5 : Hel-6 e '
s
Het-8 Het9 . Het-10
O o o
Het-11 Het-12 Het13 .
(o O
— .
Het-14 Het-15

Otros compuestos preferidos de formula (1) de acuerdo con la invencion, son aquellos en los
que Q' representa un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo ciano, un
grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafluoro-A®-sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo (hidroxiimino)-(alquilo C,-Cg), un alquilo C4-Cg, un
tri(alquil C,-Cg)silil-(alquilo C4-Csg), cicloalquilo C;-Cg, un halogenoalquilo C,-Cg que tiene de 1 a
5 atomos de halogeno, un alquenilo C;-Ca, un aiquinilo C,-Cg, un alquilamine C4-Cs, un di-
(alquil Cy-Cglamino, un alcoxi Cy-Cs, un halogenoalcexi C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un alquilsulfanilo C,-Cy, un halogenoalquilsulfanilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, un (alquil C4-Cs)carbonilo, un (halogencalquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
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atomos de halégeno, un (alcoxi C4-Cgjcarbonilo, un (halogenoalcoxi Cy-Cs)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquii C,-Cg)carbonilamino, un (halogenoalquil
C,-Cg)carbonilamine que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alquil Cy-Cglaminocarboniloxi,
un alquilsulfenilo C,-Cg, un halogenoalquilsulfenilo Cy-Cy que tiene de 1 a § atomos de
halogeno, un alquilsulfinito C4-Cg, un halogenoalquilsulfinilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (alcoxiimino C,-Ce-)-(alquilo C4-Cg), alcoxialquilo C,-Ce, halogenoalcoxialquilo C,-
Cas que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos

grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible.

Otros compuestos preferidos de formula (I} segin la invencién son aquellos en la que p
representa 0, 1, 2 6 3. Mas preferiblemente, p representa 0 6 1. Aun mas preferiblemente p
representa 1.

Otros compuestos preferidos de farmula (1) de acuerdo con la invencion, son aquellos en los

que R? representa un atomo de hidrégeno o un cicloalquilo C4-Cg sustituido o no sustituido.

Oftros compuestos preferidos de férmula {1} segin la invencién son aquellos en la gue R®y R°
representan independientemente un atome de hidrogeno, un atomo de halégeno, un ciano, un
halogenoalguilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un halogenocicloalquilo C4-Cq
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno. Mas preferiblemente, R® y R® representan
independientemente un atomo de hidrégeno o un atomo de halégeno.

Otros compuestos preferidos de farmula (1) segin la invencién son aquellos en los que L' se
selecciona de la lista que consiste en:
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Los compuestos incluso mas preferidos de formula (1) de acuerdo con la invencidn, son
aquellos en los que L' representa
azinyl moiety

~

Otros compuestos preferidos de formula {!) de acuerdo con la invencion, son aguellos en los Q?
representa un atomo de hidrégeno, un dtomo de halégeno, un grupo hidroxi, un grupo ciano, un
grupo amine, un grupo sulfanifo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un
grupo carbameilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
(alquilo C4-Cg), alquilo C4-Cs, cicloalquilo C4-Cs, halogenoalquilo Cy-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cq, alquilamino Ci-Cg,  di-(alquil
Cy-Ce)amino, alcoxi Cy-Cs, halogenoalcoxi C4-C; que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
alquilsulfanilo C4-Cs, (alquil C4-Cg)carbonilo, (halogenoalquil C;-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (halogenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
{alquil C4-Cg)carbonilamino, (halagenoalquil C4-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 6 atomos de
halégeno, (alcoxiimino Cy-Ce-)-(alquilo C4-Cg),  (alqueniloxiimino Cy-Cg)-(alquilo C4-Cg),
(alquiniloxiimino  Cy-Cg)-(alquilo  C4-Cg),  (2-oxopirrofidin-1-il)-(alquilc  C4-Cg-alquilo), (2-
oxopirrolidin-1-il}-(halogenocalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 &tomos de haldgeno, (2-
oxopiperidin-1-il}-(alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquil C4-Cs) que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il}-(halogeno alquilo
C1-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino}-(alquilo C4-Cg), alcoxialquilo
C,-Cy, halogenoalcoxialquilo C4-Cz que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, benciloxi,
bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, un heterociclo de 4, 5, 6 6 7
miembros que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O,
S, o un (heterocicll de 4, 5, 6 6 7 miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4
heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos
cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

cuando L? y Q forman juntos un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4

heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O v S, los heterociclos resultantes
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preferidos no son aromaticos. Los heterociclos mas preferidos son pirolidina,  piperidina,
morfolina.

Otros compuestos preferidos de formula (1) de acuerdo con la invencion, son aqueilos en los
que de R°a R representan independienternente un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno,
un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupe amino, un grupo sulfanilo, un grupo
formilo, un grupo formiloxi, un grupd formilamino, grupo (hidroxiimino)-(alquilo C4-Cs), alquilo
C4-Ce, tri(alquil C4-Cg)silito, tri{aiquil C4-Cg)silil-(alquilo C4-Cg), cicloalquilo C4-Cs,
halogenoalquilo C4-Cs que tiene de 1 a § atomos de haldégeno, halogenocicloalquilo C;-Cy que
tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un alguenilo C,-Cyg, alquinilo C,-Csg, alquilamino C,-Cs, di-
(alquil C4-Cglamino, alcoxi C;-Cg, halogenoalcoxi C1-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
algueniloxi C,-Ceg, alquiniloxi C,-Cg, alquilsuifanilo C4-C,, halogenoalquilsulfanilo C,-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Cy-Cg)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alcoxi C,-Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Ci-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Cy-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil
C+-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil Cy-Cg)aminocarboniloxi, di-
(alguil C4-Cs)aminocarboniloxi, (alquiloxi C4-Cg)carboniloxi, alquilsulfenilo C4-Cg,
halogenoaiquilsulfenilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alcoxiimino C;-Cg)-
(alquilo Cy-Cg), (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C1-Cs), (alquinitoxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg),
(2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogenoalquilo C;-Cs) que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C;-Cs), (2-oxopiperidin-1-il)-
{halogenocalquilo C4-Csg) que tiene de 1 a 5 dtomos de halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C,-
Cs), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquile C;-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
{benciloxiimino)-{alquilo C4-Cg), fenitamino, fenilheteroarilamino o un heterociclo de 4, 5,6 6 7
miembros que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O,
S; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea

guimicamente posible.

Otros compuestos mas preferidos de formula (I} de acuerdo con la invencién, son aguellos en
los que R” representa H, (metoxicarbonil)amino, {4-clorofeniljamino, {3-cloro-5-
(trifluorometlil)piridin-2-ilJamino, (2-etoxi-2-oxoetil}amino, (2,2, 2-trifluoroetil}amino, (2-
cianoetiljamino, metilamino, (2-metilpropanoil)oxi, {3-metilbut-2-encil)oxi, (3-metilbutanoiljoxi,
butanailoxi, propanoiloxi, (metoxiacetil)oxi, acetiloxi, ciclopentiloxi, diciclopropilmetoxi, 1-
ciclopropiletoxi, but-3-in-2-iloxi, hex-2-in-1-Hloxi, but-2-in-1-iloxi, prop-2-in-1-iloxi, 2,2.2-
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trifluoroetoxi, (2,6-diclorobencilioxi, (4-clorobenciljoxi, (4-metoxibencil)oxi, benciloxi,
ciclopropitmetoxi, 2-metilpropoxi, prop-2-en-1-iloxi, propoxi, 2-(dimetilamino)etoxi, etoxi, metoxi,
hidroxilo, fenilamino o fenilheteroarilamino.

Otros compuestos mas preferidos de formula (1) de acuerdo con la invencién, son aquellos en
los que R? representa hidrogeno, prop-2-en-1-ilo, hexilo, butils, propilo, 2-hidroxietilo, etilo,
metilo.

Otros compuestos mas preferidos de formula (1) de acuerdo con la invencién, son aquellos en
los que Q? representa (2R)-2-(metoximetil)pirrolidin-1-ilo, {2S)-1-metoxipropan-2-ilo, 1-
(dietilamino}propan-2-ilo, 1-(dimetilamino)jpropan-2-ilo, 1,1-dioxidotetrahidrotiofen-3-ilo, 1,3-
dimetoxipropan-2-ilo, 1-cianobutan-2-ilo, 1-ciclopropil-2-metoxietilo, 1-etilpiperidin-3-ilo, 1-
metoxibutan-2-ilo, 1-metoxipropan-2-ilo, 2-{hidroximetil)piperidin-1-ilo, 2-{morfolin-4-ihetilo,

2,2, 2-trifluoroetilo, 2,3-dimetilpiperidin-1-ilo, 2, 5-dimetilpirrolidin-1-ilo, 2,6-dimetilmorfolin-4-ilo, 2-
cianoetilo, 2-etilpiperidin-1-ilo, 2-hidroxi-2-metilpropilo, 2-hidroxietilo, 2-metoxietilo, 2-
metilpiperidin-1-ito, 2-metilprop-2-en-1-ilo, 2-metilpropilo, 2-metilpirrotidin-1-ilo, 3-{2-oxoazepan-
1-il)propilo, 3-(2-oxopirrolidin-1-ifjpropilo, 3-(formilamine)propilo, 3-(hidroximetit)piperidin-1-ilo,
3,3, 3-trifluoropropilo, 3,3-dimetilpiperidin-1-ilo, 3,5-dimetilpiperidin-1-ilo, 3,6-dihidropiridin-1(2H)-
ilo, 3-hidroxipiperidin-1-ilo, 3-hidroxipropile, 3-hidroxipirrolidin-1-ilo, 3-metoxibutan-2-ilo, 3-
metoxipiperidin-1-ilo, 3-metoxipropilo, 3-metilbut-2-en-1-ilo, 3-metilbutan-2-ilo, 3-metilbutilo, 3-
metilpiperidin-1-ilo, 4-(2-oxopirrolidin-1-il}butilo, 4-(triflucrometil)piperidin-1-ilo, 4-cianopiperidin-
1-ilo, 4-etoxiciclohexilo, 4-formilpiperazin-1-ilo, 4-hidroxipiperAidin-1-ilo, 4-metoxipiperidin-1-ilo, 4-
metilpiperazin-1-ilo, 4-metilpiperidin-1-ilo, 4-oxocimidazolidin-1-ilo, azepan-1-ilo, butan-2-ilo,
butilo, ciclobutilo, ciclohexilo, ciclopentilo, ciclopropilo, ciclopropilmetilo, etilo, hidrégeno, hexilo,
hidroxi, metoxi, metilo, morfolin-4-ito, oxetan-3-ilo, pentan-2-ilo, pentan-3-ilo, pentilo, piperidin-
1-ilo, prop-2-en-1-ilo, propan-2-ilo, propilo, pirrofidin-1-ilo, terc-butilo, tetrahidrofuran-2-iimetilo,
tiomorfolin-4-ito.

Las preferencias mencionadas anteriormente con respecto a los sustituyentes de los
compuestos de formula (1) segun la invencion pueden combinarse de diversas maneras, bien
individual, parcial o completamente. Estas combinaciones de caracteristicas preferidas
proporcionan asi subclases de compuestos de acuerdo con la invencion. Los ejemplos de tales

subclases de compuestos preferidos de acuerdo con la invencién pueden combinar:
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- las caracteristicas preferidas de W con las caracteristicas preferidas de uno o mas de
Q'yp, RPaR L' Y, L2y Q%

- las caracteristicas preferidas de Q' y p con las caracteristicas preferidas de uno o mas
deW,R'aR, LY, L*yQ%

- las caracteristicas preferidas de R®a R' con las caracteristicas preferidas de uno o mas
deW,Q'yp, LY, L2y Q%

- las caracteristicas preferidas de L' con las caracteristicas preferidas de uno 0 mas de
w,Q'yp, R*aR,Y, L’y Q%

- las caracteristicas preferidas de Y con las caracteristicas preferidas de uno o mas de W
Q'yp, R*aR, L' L2y Q%

- las caracteristicas preferidas de L con las caracteristicas preferidas de uno 0 mas de
W,Q'yp RPaR, L' YyQ%

- las caracteristicas preferidas de Q% con las caracteristicas preferidas de uno o mas de
w,Q'yp RarR, L vyL2

En estas combinaciones de caracteristicas preferidas de los sustituyentes de los compuestos

segun la invencion, dichas caracteristicas preferidas pueden también seleccionarse entre las
caracteristicas mas preferidas de cada uno de W, Q' y p, R®aR', L', Y, L? y Q? para formar asi
las subclases mas preferidas de los compuestos segun la invencion.

Las caracteristicas preferidas de los ofros sustituyentes de los compuestos segun la invencién
pueden formar parte también de dichas subclases de compuestos preferidos segan la
invencion, en particular los grupos de sustituyentes W, Q' y p, R®a R’ L', Y, L2y Q2.

La presente invencion también se refiere a un procedimiento para la preparacion de
compuestos de formula (l). Asi, de acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencién,
se proporciona un procedimiento P1 para la preparacion del compuesto de férmula (1) como se
define en la presente memoria, ilustrado mediante el siguiente esquema de reaccion:
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Procedimiento P1

T representa un grupo saliente tal como un atomo de halégeno, un alquilsulfonato C;-

Cs, un halogenocalquilsuifonato C;-Cg; un fenilsulfonato sustituido o no sustituido, y

si Y representa un 4tomo de oxigeno y L? representa CR"R’,

siendo A, W, Q', p, R®, R®, R, R", R, L', Q% como se definen en esta memoria; y que
comprende

Q

hacer reaccionar un compuesto de férmula (VI) con un reactivo de cianuro tal
como un cianuro metalico, por ejemplo cianure de sodio, cianuro de potasio,
cianuro de cing; un cianuro metaloide, un cianuro organometalico, por ejemplo
cianuro de di-alquil C4-Cg-aluminio, en particular cianuro de di-etilaluminio; un
cianuro organometaloidico, por ejemplo cianuro tri-(alquil C,-Cg)sililo en
particular cianuro de trimetilsililo para dar un compuesto de formula (V),
opcionalmente en presencia de un catalizador, preferiblemente un catalizador
de un metal de transicion, tal como las sales o complejos de paladio, por
ejemplo  cloruro  de  paladio(ll), acetato de paladio(ll), tetrakis-
(trifenilfosfina)paladiof0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladiofll),
tris(dibencilidenacetona)dipaladio(0),  bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o
cloruro de 1,1-bis(difenilfosfino)ferrocenc-paladio(ll). Como aiternativa, el
complejo de paladio se genera directamente en la mezcla de reaccion

afadiendo por separado a la mezcla de reaccién una sal de paladio y un
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ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina,  ftriciclohexilfosfina,  2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-{di-terc-
butilfosfin)bifenilo, 2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo,
trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonato de sodio, tris-
2-(metoxifenil)fosfina, 2,2"-his-(difenilfosfina)-1,1'-binaftilo, 1,4-bis-
(difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1.4-bis-
(diciclohexilfosfinc)butano, 1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-disnetilamino)-bifenilo,  bis(difenilfosfino)ferroceno,
fosfito de tris-(2,4-terc-butilfenilo), (R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildi-
terc-butilfosfina,  (S)-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildiciclohexilfosfina,
(R)-(-)-1-{(S)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina,  (S)-(+)-1-[(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildi-t-butilfosfina; para dar un compuesto de formula
(v,

después hacer reaccionar dicho compuesto de férmula (V) con un reactivo
organometalico de formula Q*-L%M, en la que M representa un metal tal como
litio, magnesio, sodio, polasio o una sal metalica tal como sal de magnesio, sal
de litio, sal de potasio o sal de sodio; para dar un compuesto de férmuia (1);
opcionalmente en presencia de un catalizador;

0 haciendo reaccionar después dicho compuesto de formula (V) con un
reactivo de iluro de fosforano de formula Q*-L%-U, en la que U representa un
grupo tri-{fenil)-fosfonio, un fosfonato de di-alquilo(C,-Cg); para dar un
compuesto de formula (1), en presencia de una base, tal como una base
inorganica u organica; preferiblemente hidruros de metal alcalinotérreo o de
metal alcalino, hidroxidos, amidas, alcoholatos, acetalos, carbonatos o
bicarbonatos, tales como hidruro de sodio, amida sédica, diisopropilamida de
litic, metanolatc de sodio, etanolato de sodio, terc-butanolato de potasio,
acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidréxido de sodio,
hidroxido de potasio, carbonato sodico, carbonato potasice, bicarbonato
potasico, bicarbonato sodico, carbenate de cesio o carbonate aménico; y
también aminas terciarias, tales como frimetilamina, trietilamina (TEA),
tributilamina, N,N-dimelilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-diisopropil-
etilamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N N-
dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN) o

diazabicicloundeceno (DBU); opcionalmente en presencia de un catalizador;

=g
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si Y representa un atomo de oxigeno, L representa un enlace directo y Q? representa
un atemo de hidrégeno,

siendo A, W, Q' p, R, R®, R®, L', como se definen en esta memoria; y que comprende

hacer reaccionar un compuesto de formula (V1) con un reactivo de cianuro tal
como un cianurc metalico, por ejemplo cianure de sodio, cianuro de potasio,
cianuro de cinc; un cianuro metaloide, un cianuro organometalico, por ejemplo
cianuro de di-alquil C4-Cg-aluminio, en particular cianuro de di-etilaluminio; un
cianurc organometaloidico, por eiemplo cianuro tri-(alquil C;-Cg)sililo en
particular cianuro de trimetilsilio para dar un compuesto de férmula (V),
opcionalmente en presencia de un catalizador, preferiblemente un catalizador
de un metal de transicién, tal como las sales o complejos de paladio, por
ejemplo cloruro de paladio(ll), acetato de paladio(ll), tetrakis-
(trifenilfosfina)paladio(0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(ll),
tris{dibencilidenacetona)dipaladio(0),  bis{dibencilidenacetona)paladio(0) o
clorurc de 1,1'-bis(difenilfosfino)ferrocenc-paladio(ll). Como alternativa, el
complejo de paladio se genera directamente en la mezcta de reaccidn
afadiendo por separado a la mezcla de reaccién una sal de paladio y un
tigando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina,  ftriciclohexilfosfina,  2-(diciclohexilfosfina)bifenilo,  2-{di-terc-
butilfosfin)bifenilo, 2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetitamino)-bifenilo,
trifenilfosfina, tris-(o-tolil¥fosfina, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonato de sodio, tris-
2-(metoxifenil)fosfina, 2,2-bis-(difenilfosfina)-1,1'-binaftilo, 1,4-bis-
(difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfino)butano, 1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetitamino)-bifenilo,  bis(difenilfosfino)ferroceno,
fosfito de tris-(2,4-terc-butilfenilo), (R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildi-
terc-butilfosfina,  (S)-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina,
(R)-(-}-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina,  (S)-(+)-1-[(R)-2-
(difenilfosfino)ferroceniljetildi-t-butilfosfina; para dar un compuesto de férmula
(V),

hacer reaccionar dicho compuesto de formula (V) con un agente reductor tal
como hidrégeno, un metal, tal como magnesio, una sal metalica tat como SnCl,
0 SnBrz; 0 un donador de hidruro de formula H-M, en la que M representa un

metal, © una sal metdlica, tal como hidruros de di-(alquil Cy-Cs)aluminio, en
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particular hidruro de di-etilaluminio, para dar un compuesto de formula (1)

opcionalmente en presencia de un catalizador:

* si Y representa un atomo de oxfgeno, L2 representa un enlace directo y Q? representa

un atomo de hidrogeno;

» siendo A, W, Q' p, R*, R® R% L' como se definen en esta memoria; y que comprende

o]

hacer reaccionar un compuesto de fermula (V1) con un reactivo de cianuro tal
como un cianuro metalico, por ejempio cianuro de sodio, cianuro de potasio,
cianuro de cinc; un cianuro metaloide, un cianuro organometalico, por ejemplo
cianuro de di-alquil C,-Cg-aluminio, en particular cianuro de di-etilaluminio: un
cianuro organometaloidico, por ejemplo cianuro ftri-(alquil C;-Cg)sililo en
particular cianuro de trimetilsililo para dar un compuesto de formula (V),
opcionalmente en presencia de un catalizador, preferiblemente un catalizador
de un metal de transicion, tal como las sales o complejos de paladio, por
ejempio  clofuro  de paladio(ll), acetato de paladio(il), tetrakis-
{trifenilfosfina)patadiof0}), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(ll),
tris(dibencilidenacetona)dipaladio(0),  bis(dibencilidenacetona)patadio(0) o
cloruro de 1,1-bis(difenilfosfino)ferroceno-paladio(ll). Como alternativa, el
complejo de paladio se genera directamente en la mezcla de reaccion
afiadiendo por separado a la mezcla de reaccion una sal de paladio y un
ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietiifosfina, tri-terc-
butilfosfina,  triciclohexilfosfina,  2-(diciclohexilfosfina)bifenilo,  2-(di-terc-
butitfosfin)bifenilo, 2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetitamino)-bifenilo,
trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonate de sodio, tris-
2-(metoxifenit)fosfing, 2,2'-bis-(difenilfesfina)-1,1"-binatftilo, 1,4-bis-
{difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfino)butano, 1,2-bis(diciclohexilfosfina)etano, 2-
(diciclohexiifosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo,  bis(difenitfosfino)ferroceno,
fosfito de tris-(2,4-terc-butilfenilo), (R)}-(-)-1-[(S)-2-({difenilfosfinc)lerrocenil]etildi-
terc-butilfosfina,  (S)-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina,
(R}~(-}-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexiifosfina,  (S)-{+}-1-[(R)-2-
(difenilfosfino}ferrocenil]etildi-t-butilfosfina; para dar un compuesto de formula
V),

hidrolizar dicho compuesto de formula (V}, preferiblemente en presencia de

agua, opcionalmente en presencia de una base tal como una base incrganica o

a9
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una organica; preferiblemente un hidruro, hidréxido, amida, alcoholato, acetato,
carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérreo o de metal alcalino, tales como
hidruro de sodio, amida sédica, diisopropilamida de litio, metanolato de sodio,
etanolato de sodie, terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de
potasio, acetato de calcio, hidréxido de sodio, hidroxido de potasio, carbonato
sodico, carbonate potasico, bicarbonato potasico, bicarbonate sadico,
carbonato de cesio o carbhonato amonice; y también aminas terciarias, tales
como trimetilaminag, trietitamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-
dimeti-bencilamina, N N-diisopropil-ettamina  (DIPEA),  piridina,  N-
metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano
(DABCQ), diazabiciclononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBUY;
opcionalmente en presencia de acido tal como un acido de Lewis; en particular
haluros metdlicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicloruro de
cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un acido de
Brénstedt; principalmente un acide mineral tal como acido sulfurico acido, acido
clorhidrico, o un 4cido organico, tal como el &cido para-toluenosulfénico; para
dar un compuesto de formula (1);

si Y representa NH, L2 representa un enlace directo, un atomo de azufre, un atomo de
oxigeno o NH, y Q? representa un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un
grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo ciane, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un
grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-(alquil
C4-Ce), alquito C,4-Cs, tri(alquil C,4-Cg)sili-(alquilo C4-Cs), cicloalquilo C4-Cs, tri(alquil C4-
Ce)silil-(cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, halogenocicloalquilo C-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquenilo C;-Cs, alquinilo C5-Cs, alquilamino C4-Cq, di-(alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-C,
halogenoalcoxi Cy-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
alquiniloxi C,-Cs, alqueniloxi C,-Cs, halogenoalqueniloxi C,-Ca que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, alquiniloxi Cs-Cy, halogenoalquinitoxi C-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (alquil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C,-Cg)carboniloxi gue
tene de 1 2 5 atomos de halégeno, (alquil C,-Cg)carbonilamino, (halogenocalquil
Ci-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5 &tomos de halégeno, (alquil C;-
Ca)aminocarboniloxi, di-(alquil C;-Cglaminocarboniloxi, (alquiloxi C4-Cg)carboniloxi,
{alcoxiimino  C4-Cg)-(alquilo  Cy-Cg),  (alqueniloxiimino Cy-Ce)-(alquilo  C4-Cg),
{alquiniloxiimino  C4-Ce)alquilo  C1-Ca),  (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilc  C4-Ca), (2-
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oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-
oxopiperidin-1-il}-(alquilo C4-Cs), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene
de 1 a 5 atomos de halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-(aiquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-

(halogenoalquilo C,-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (bencitoxiimino)-

(alquilo C4-Cg), alcoxialguilo C4-Cg, halogenoalcoxialquilo C-Cg que tiene de 1 a 5

atomos de haldgeno, benciloxi, bencilamino, fenoxi o fenilamino;

siendo A, W, Q', p, R R®, R%, L, como se definen en esta memaria; y que comprende

Q

hacer reaccionar un compuesto de férmula (V) con un reactivo de cianuro tal
como un cianuro metalico, por ejemplo cianuro de sodio, cianuro de potasio,
cianuro de cinc; un cianuro metaloide, un cianure organometalico, por ejemplo
cianuro de di-alquil C,-Cg-aluminio, en particular cianuro de di-etilaluminio; un
cianuro organometaloidico, por ejemplo cianuro tri-(alquil C,-Cg)sililo, en
particular cianuro de trimetilsililo para dar un compuesto de formula (V),
opcionaimente en presencia de un catalizador, en particular un catalizador de
un metal de transicion, tal como las sales o complejos de paladio, por ejemplo
cloruro de paladio(ll), acetato de paladio{ll), tetrakis-(trifenilfosfina)paladio(0),
dictoruro de bis-{trifenilfosfina)paladio(ll), tris(dibencilidenacetona)dipaladio(0),
bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o cloruro de 1,1-bis(difenilfosfino)ferroceno-
paladio(il). Como alternativa, el complejo de paladio se genera directamente en
la mezcla de reaccion afiadiendo por separado a la mezcla de reaccion una sal
de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietiifosfina,
tri-terc-butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-
butifosfin)bifenilo, 2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino}-bifenilo,
trifenilfosfina, tris-(o-tolihfosfina, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonate de sodio, tris-
2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-binaftilo, 1,4-bis-
{difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfinajetano, 1,4-bis-
{diciclohexilfosfino)butano, 1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilaminc)-bifenilo,  bis(difeniifosfino)ferroceno,
fosfito de tris-(2,4-ferc-butilfenilo), (R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferroceniletildi-
terc-butilfosfina,  (S)-{+)-1-f(R)-2-(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina,
(R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildiciclohexilfosfina,  (8)-(+)-1-[(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildi-t-butifosfina; para dar un compuesto de férmula
V),

llevar a cabo la reaccion de adicion de un compuesto de formula (V) con un

reactivo de formula Q*-L%-H, opcionalmente en presencia de una base tal como

oL
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una base inorganica o una orgdnica; preferiblemente un hidruro, hidréxido,
amida, alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérreo o
de metal alcalino, tales como hidruro de sodio, amida sodica, diisopropilamida
de litio, metanoiato de sodio, etanolato de sodio, terc-butanolato de potasio,
acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidréxido de sodio,
hidroxido de potasio, carbonato sédico, carbonato potasico, bicarbonato
potasico, bicarbonato sodico, carbonato de cesio o carbonato amoénico; y
también aminas terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina (TEA),
tributilamina, N ,N-dimetilaniina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-diisopropil-
etitamina (DIPEA)}, piridina, N-metilpiperidina, N-metiimorfolina, N, N-
dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN) o
diazabicicloundeceno (DBLU), opcionalmente en presencia de acido tal como un
acido de Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como
triclorure de aluminio, dicloruro de cinc, bromuro de magnesio, tribromurc de
boro; o tales como un acido de Bronstedt, en particular un acido mineral tal
como acido sulfirico, dcido clorhidrico, cloruro aménico, acido fosforico o un
acido organico, tal como el Acido acético, acido para-toluenosulfonico:
opcionaimente en presencia de un catalizador, para dar un compuesto de
férmula (1).

De manera ventajosa, el procedimiento P1 segiin la invencién puede simplificarse, permitiendo

la preparacion directa de determinados compuestos de formula (1) a partir de un compuesto de

formula (VI).

Por consiguiente, la presente invencién proporciona el procedimiento P1A mejorado para la

preparacioén de un compuesto de formula (1), como se ilustra mediante el siguiente esquema de

reaccion:

en los que

b
b

R
R c
RC\A/]\\\N R\Al/gjl\
A A N Y 1
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T R® P 27y R
e e ()

Procedimiento P1A
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T representa un grupo saliente tal como un alomo de halégeno, un alquilsulfonato C-
Cs, un halogenoalquilsulfonato C;-Cg; un fenilsulfonato sustituido o no sustituido, y
Si Y representa un &tomo de oxigeno, L? representa un atomo de oxigeno, un grupo
NR? y RY representan un atomo de hidrégeno, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo
hidroxi, un grupo amino, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, grupo (hidroxiimino)-
(alquilo Cy-C¢), alquilo C4-Cq, trialquil C4-Cg)silil- (alquilo C;-Cg), cicloalquilo C,-Cg,
tri(alquil C4-Cg)silil-{cicloalquilo C,-Cg), halogenoalquilo C,-Cq que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, halogenocicloalquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquenilo Cz-Cg, alquinilo C,-Cs, alquilamino C4-Cg, di-(alquil C4-Cs)amino, alcoxi C4-Ca,
halogenoalcoxi C4-Cs que tiene de 1 a § atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
alquiniloxi C,-Cg, alqueniloxi C»-Cg, halogenoalqueniloxi C,-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, alquiniloxi C3-Cs, halogenoalguiniloxi C3-Ce que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, (alquil Cy-Cg)earboniloxi, (halogenoalquil C,-Cg)carboniloxi que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil Ci-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil
Cs-Cg)carbonilaming que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Ci-
Cs)aminocarboniloxi, di-(alquil C4-Cg)aminocarboniloxi, (alcoxiimino Cy-Cg)-(alquilo C;-
Ce), (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), {alquiniloxiimino C4-Cg)-{alquilo C,-Cs), (2-
oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo Ci-Cs) que tiene
de 1 a 5 atomos de haidgeno, (2-oxopiperidin-1-if)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 4tomos de halogeno, (2-oxcazepan-1-il)-
(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il}-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (benciloxiimino)-(alquilo C,-Cg), 0 un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros
que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O,
S; |
siendo A, W, @', p, R*, R®, R°L'y Q7 como se definen en la presente memoria; y que
comprende
o hacer reaccionar un compuesto de férmula (V1) con un compuesto de férmula
Q*L%H, en ia que Q* es como se define en esta memoria y L? representa un
atomo de oxigeno, un grupo NR? y RY representan un atomo de hidrogeno, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, grupo (hidroxiimino)-(alquilo C,-Cg), alquilo C;-
Cs, trifalquil Cy-Cy)silil-(alquilo C4-Cg), cicloalquilo C4-Cq, tri(alguil C,-Cq)silil-
(cicloalquilo C4-Cg), halegencalquilo Cy-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, halogenacicloalquilo C-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
un alquenilo C-Cs, alquinilo C,-Cs, alquilamino C;-Cg, di-(alquil C4-Cglamino,
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alcoxi C1-Cq, halogenoalcoxi Ci-Cp que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
alqueniloxi C,-Cg, alquiniloxi C,-Cq, alqueniloxi C;-Cs, halogenocalgueniloxi C,-
Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquiniloxi Cs-Co,
halogencalquiniloxi C3-Cp que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, {alquil
C,-Cyjearboniloxi, (halogenoalquil C;-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (alquil C,-Cg)carbonifamino, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilamino
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil Cq-Cg)laminocarboniioxi, di-
(alquil  C,-Cglaminocarboniloxi, {alcoximino  C4-Cg)-(alquilo  C4-Ce),
{alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), (alguiniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg),
{2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C4-Cg)
que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, (2-oxopiperidin-1-il}-{alquilo C,-Cg), (2-
oxopiperidin-1-il}-{halocgenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, {2-oxocazepan-1-il}-(alquilo Cy-Cs), (2-oxocazepan-1-il}-
(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno,
(benciloxiimino)-(alquilo C4-Ceg), 0 un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que
comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N,
0. S; en presencia de monoxido de carbono o de un agente que genera
monoxido de carbono tal como Mo(CO)s o W(CQO)s opcionalmente en
presencia de un catalizador, en particular un catalizador de un metal de
transicion, tales como las sales de paladio o los complejos por ejemplo cloruro
de paladio(il), acetato de paladio(ll), tetrakis-(trifenilfosfina)paladio(0), dicloruro
de bis-(trifenilfosfina)paladio{ll}, tris{dibencilidenacetona)dipatadio(0),
bis(dibencilidenacetona)paladio() o cloruro de 1, 1-bis(difenilfosfino)ferroceno-
paladio(ll}). Como alternativa el complejo de paladio se genera directamente en
la mezcla de reaccidn afiadiendo por separado a la mezcla de reaccién una sal
de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina,
tri-terc-butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexiifosfina)bifenilo, 2-(di-terc-
butilfosfina)bifenilo, 2-(dicictohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo,
trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonato sodico, tris-2-
{metoxifenil}fasfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina}-1, 1'-binaftilo, 1,4-bis-
{difenilfosfinajbutano, 1,2-bis-{difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
{diciclohexiifosfina)butano, 1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo,  bis(difenilfosfino)ferroceno,
tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito, (R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildi-terc-
butilfosfina, (S)-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (R)-(-
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1-1-[(S)-2-{difenilfosfino)ferrocenil)etildiciclohexilfosfina, (8)-(+)-1-[(R}-2-
(difenilfosfino)ferroceniljetildi-t-butilfosfina, opcionalmente en presencia de una
base tal como una base inorganica u organica; preferiblemente un hidruro,
hidroxido, amida, alcoholato, acetato, carbonato © bicarbonato de metal
alcalinotérreo o de metal alcalino, tales como hidruro de sodio, amida sadica,
diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sodio, terc-
butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio,
hidroxido de sodio, hidroxido de potasio, carbonato sadico, carbonato potasico,
bicarbonato potasico, bicarbonate sédico, carbonato de cesio o carbonato
amonico; y también aminas terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina
(TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-
diisopropil-etilamina {DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-
dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCOQ), diazabiciclononena (DBN) o
diazabicicloundeceno (DBU), para dar un compuesto de férmula ().

El procedimiento segln la invencion también permite la preparacién de compuesto de formula
(I) segldn la invencion utiizando otros compuestos de formula (1) segun la invencion como
material de partida.

Por lo tanto, de acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencion, se proporciona un
procedimiento P2 para preparar un compuesto de formula (I) en la que Y representa un grupo
NRY, L? representa CR"R’; siendo A, W, Q", p, R®, R", R°, R%, R" R', L, Q% como se definen en
esta memoria;

que comprende hacer reaccionar un compuesto diferente de férmula (1) en la que Y representa
un atomo de oxigeno y L? representa CR™R'; siendo A, W, Q’, p, R? R® R®, R" R', L', @* como
se definen en esta memoria;

con un compuesto de formula R'NH o una de sus sales, en la que R? es como se define en la
presente memoria, opcionalmente en presencia de un agente deshidratante tal como tamices
moleculares, sales anhidras de metales, tales como sulfato de magnesio, sulfato sédico u
oxidos metalicos tales como dxido de bario, Oxido de calcio, opcicnalmente en presencia de
una base tal como una base inorganica o organica; en particular un hidruro, hidréxido, amida,
alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérrec o de metal alcalino, tales
como hidruro de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato
de sodio, terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio,

hidroxido de sodio, hidréxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato
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de potasio, bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y tambien aminas
terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N N-
dimetil-hencitamina, N, N-diisopropil-etilamina (DIPEA), pindina, N-metilpiperidina, N-
metilmorfolina, N, N-dimetilaminopiridina, diazahiciclooctano (DABCOQ), diazabiciclononeno
(DBN) o diazabicicloundeceno (DBLU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un
acido de Lewis; en particular haluros metdlicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio,
dicloruro de cinc, bromuro de magnesio, tribromure de boro;, o tales como un acido de
Bronstedt; en particular un acido mineral tal como acido sulfirico, acido clorhidrico, cloruro
aménico, acido fosforico 0 un acido organico, tal como el acido acético y acido para-
toluenosuliénico.

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencién, se proporciona un
procedimiento P3 para preparar un compuesto de férmula (1) en la que Y representa un grupo
CR°R', L? representa un atomo de oxigeno y Q representa un grupo formilo, un grupo
(hidroxiimino)-(alquito C4-Ce), alquito C4-Cg, tri{alquil C4-C)silil-(alquilo C,-Cs), cicloalquilo C;-
Ce, tri(alquil C4-Cg)silil-(cicloalquilo Cy-Cg), halogenoalquilo C,-Cs que tiene de 1 a § atomos de
halégeno, halogenocicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquenile C,-
Cs. alquinilo C;-Cs, {alquil C4-Cs)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cglcarbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (alquil Cy-Cg)carbamoilo, di-{algquil C4-Cglcarbamoilo, N-(alquil C,-
Cs)oxicarbamoilo, {alcoxi C4-Cg)carbameilo, N-(alquil Cy-Cg)-~(alcoxi C4-Cg)carbamoilo, (alcoxi
C,-Cg)carboniio, (halogenoalcoxi Cy-Cglcarbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
alquilsulfinilo C4-Cs, halogenoalquilsulfinilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halbgeno, alquil-
sulfonilo C4-Cs, halogenoalquilsulfonilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(alcoxiimino C,-Cs-)-(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C4-Cg)-{alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimino
C1-Ce)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo
C1-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquito C4-Cg), (2-
oxopiperidin-1-il)-{halogenoalquilo C,-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-
oxoazepan-1-il}-(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cs) que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, (benciloxiimino)-(alquilo C4-Cs), alcoxialquilo C,-Cs, 0 un heterociclo de 4,
5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heterodtomos seleccionados de la lista que consiste
en N, O, §; siendo A, W, Q', p, R?, R®, R, R” R!, L' como se definen en esta memoria:

gue comprende hacer reaccionar un compuesto de férmuia (1) diferente, en el que Y representa
un atomo de oxigeno, L representa CR"R' y Q? representa un atomo de hidrégeno: siendo A,
W, Q', p, R? R®, R%, R", R, L' como se definen en esta memoria:
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con un compuesto de formula Q*T en el gue T representa un grupo saliente tal como un atomo
de haldgeno, un alquilsulfonato C4-Cs, un halogenoalquilsulfonato C1-Cs y Q7 representa un
grupo formilo, un grupo (hidroxiimino)-(alquilo C;-Cs}, alquilo C4-Cg, tri(alquil C4-Cy)silil-(alquilo
C1-Cs), cicloalquilo C4-Cs, trifalquil Cy-Cy)sili-(cicloalquilo C,-Cg), halogenoalquilo C,-Cs que
tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, halogenocicloalquilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un alquenilo C;-Cs, alquinilo C,-Cs, (alquil Cy-Cg)carbonilo, (halogenoalquil C,-
Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, {alquil C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C,-
Ce)carbamoilo, N-{alquil Cy-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C,-Cg)carbamoilo, N-(alquil Cy-Cg)-(alcoxi
C1-Cg)carbamoilo, {alcoxi C,-Cg)carbonilo, (halogeneoalcoxi Cy-Cg)earbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, alquilsulfinilo C4-Cs, halogenoalguilsulfinilo C;-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, alquilsulfonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C;-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (alcoxiimino C,-Ce-)-(alquilo C4-Cs), (alqueniloxiimino C,-Cg)-(alquilo C;-
Cs), (algquiniloxiimino C,-Cg)-(alquilo C4-Ce), (2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-
1-il}-(halogenoalquilo C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
(alquilo C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquilo C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C,-Cs) que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (benciloxiimino)-(alquilo C4-Cg), alcoxialguilo C4-Cs, 0 un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; opcionalmente en presencia de una base, tal como una base
inorganica u organica; preferiblemente un hidruro, hidréxide, amida, alcoholato, acetato,
carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérreo o de metal alcalino, tales como hidruro de
sodio, amida sddica, diisepropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sodio, terc-
butanclato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidroxido de
sodio, hidroxido de potasio, carbonato soédico, carbonato potasico, bicarbonato potasico,
bicarbonato sédico, carbonato de cesio o carbonato aménico; y también aminas terciarias, tales
como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetitanilina, N,N-dimetil-bencilamina,
N.N-diisopropil-etilamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-
dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano  (DABCO), diazabiciclononene  (DBN) o
diazabicicioundeceno (DBLU).

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencion, se proporciona un
procedimiento P4 para preparar un compuesto de férmula (1) en la que Y representa un grupo
NRY, L? representa un enlace directo y Q? representa un atomo de hidrégeno; siendo A, W, Q'
p, R* R® R%, R L' como se definen en la presente memoria;

W03
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y que comprende hacer reaccionar un compuesto de formula (I} diferente, en el que Y
representa un atomo de oxigeno, L2 representa un enlace directo y (o% representa un atomo de
hidrégeno; siendo A, W, Q', p, R®, R®, R®, L', como se definen en esta memoria;

con un compuesto de formula R*NH o una de sus sales, siendo R® como se define en la
presente memoria, opcionalmente en presencia de un agente deshidratante tal como tamices
moleculares, sales anhidras de metales, tales como sulfatc de magnesio, sulfato sodico u
oxidos metdlicos tales como ¢xido de bario, 6xido de calcio, cpcionalmente en presencia de
una base tal como una base inorganica o orgdnica; en particular un hidruro, hidroxido, amida,
alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérreo o de metal alcalino, tales
como hidruro de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato
de sodio, terc-butanolato de potasio, acetato de scdio, acetato de potasio, acetato de calcio,
hidroxido de sodio, hidroxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato
de potasio, bicarbonato de sodio, carbonato de cesio ¢ carbonato de amonio; y también aminas
terciarias, tales como ftrimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-
dimetil-bencilamina, N,N-diisopropil-etitamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-
metiimorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno
(DBN) o diazabicicloundeceno (DBU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un
acido de Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como tricloruro de atuminio,
dicloruro de cinc, bromuro de magnesio, tribromurc de boro; o tales como un acido de
Bronstedt, en particular un acido mineral tal como acido sulfurico, acido clorhidrico, cloruro
amonico, acido fosforico o un &acido organico, tal como el acido acético y acido para-
toluenosulfénico.

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencién, se proporciona un
procedimiento P5 para preparar un compuesto de fdrmula (1) en la que Y representa un grupo
CR°R', L” representa un enlace directo y Q? representa un atomo de hidrogeno; siendo A, W,
Q', p, R?, R", R L', como se definen en esta memoria;

y que comprende hacer reaccionar un compuesto de férmuta (l) diferente, en el que Y
representa un atomo de oxigeno, L2 representa un enlace directo y Q? representa un atomo de
hidrégeno; siendo A, W, Q", p, R®, R®, R, L', como se definen en esta memaoria;

con un compuesto de férmula CHUR®R', en Ia que U representa un atomo de hidrégeno, un
grupo fosfonio, un fosfonato de di-alquil (C,-Cs), siendo RS, R' como se definen en la presente
memoria, o una de sus sales, un tri-alquil (C,-Ce)-sililo, opcionalmente en presencia de una
base tal como una base inorganica u orgénica; en particular un hidruro, hidroxido, amida,

alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérreo o de metal alcalino, tales
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como hidruro de sodio, amida de sddio, diisopropilamida de litio, metanoiato de sodio, etanolato
de sodio, terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de caicio,
hidroxido de sodio, hidroxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato
de potasio, bicarbonato de sodio, carbonate de cesio o carbonato de amonio; y también aminas
terciarias, tales como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N, N-
dimetil-bencilamina, N N-diisopropil-etilamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-
metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctanc (DABCQ), diazabiciclononeno
{DBN} o diazabicicloundeceno (DBU), opciohalmente en presencia de un acido tal como un
acido de Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como triclorure de aluminio,
dicloruro de cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un acido de
Bronstedt, en particular un acido mineral tal como acido sulfurico, acido clorhidrico, cloruro
amonico, acido fosférico o un acido orgénico, tal como el acido acético y acido para-
toluenosulfonico.

Segun un aspecto adicional de la presente invencion, se proporciona un procedimiento P6 para
preparar un compuesto de formula- (1) en la que Y representa un grupo CR°R', L representa
CR"R'y siendo A, W, Q", p, R®, R”, R, R°R, R", R, L', Q* como se definen en la presente
memoria;

y que comprende hacer reaccionar un compuesto diferente de férmula {I) en la que Y
representa un atomo de oxigeno y L? representa CR"R’; siendo A, W, @', p, R, R?, R, R®, R',
R", R, L', Q% como se definen en esta memoria;

con un compuesto de formula CHUR®R', en la que U representa un atomo de hidrogeno, un
grupo tri-(fenil)-fosfonio, un fosfonato de di-alquil (C4-Cq), siendo R®, R' como se ha definido en
la presente memaotia, o una de sus sales, un tri-alquil (C4-Cg)-sililo, opcionalmente en presencia
de una base tal como una base inorganica u organica; en particular un hidruro, hidroxido,
amida, alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal alcalinotérrec ¢ de metal alcalino,
tales como hidruro de sodic, amida de sodio, diisopropilamida de litio, metanolato de sodig,
etanolato de sodio, terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de
calcio, hidroxido de sodio, hidréxide de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio,
bicarbonato de potasio, bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonig; y
también aminas terciarias, tales como frimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-
dimetilanilina, N,N-dimetil—bencilafnina, N,N-diisopropil-etiamina  (DIPEA), piridina, N-
metilpiperidina, N-metiimorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO),
diazabiciclononeno (DBN) o diazabicicloundeceno (DBU}, opcionalmente en presencia de un

acido tal como un acido de Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como
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tricloruro de aluminio, dicloruro de cine, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como
un acido de Brénstedt; en panicular un acido mineral tal como acido sulfirico, acido clorhidrico,
cloruro aménico, acido fosférico o un acido orgéanico, tal como el acido acético y acido para-
toluenosulfénico.

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencidn, se proporciona un
procedimiento P7 para preparar un compuesto de formula (1) en la que Y representa un grupo
NR®, L7 representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o un grupo NR® en el que R°
representa un atomo de hidrégeno, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino,
un grupo carbamoilo, grupo (hidroxiimmo)-(alquilo C4-Cg), alquilo C4-C4, tri{alquil C4-Cs)silil-
{(alquilo C,-Cg), cicloalquilo C-Cg, tri{alquil C4-Cy)silil-{cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C4-Cg
que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicloalquilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos
de haldégeno un alquenilo C-Cs, alquinilo C,-Cg, alquilamino C4-Cg,  di-(alguil C4-Cglamino,
alcoxi C4-C,, halogenoalcoxi C-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cg,
alquinifoxi C.-Cg, alquilsulfanilo C4-Cg, halogenoalqulsuifanilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, alqueniloxi C;-Cq, halogencalqueniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, algquiniloxi C3-Csg, halogenocalguiniloxi Cs-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C,-Cg)carbonilo, (halogenoalquii Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 dtomos de haidgeno,
(alquil Cs-Ce)carbamoilo, di-{alquil Cs-Cg)carbamoilo, N-(alquil C4-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C;-
Cs)carbamoilo, N-(alquil C4-Cg)-(alcoxi  C;-Cglcarbamoilo, (alcoxi  C,-Cg)carbonilo,
{halogenoalcoxi Ci-Cgjcarbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil
C+-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil Cs-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 dtomos de haldégeno,
(alquit C,-Cg)carbonilamino, (halogencaliquil C,-Cg)carbonilamine que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil C,-Cglaminocarboniioxi, di-(alquil C4-Cg)aminocarboniloxi, (alquil C;-
Cs)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo C4-Cg, halogenoalquilsulfenilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos
de halégeno, alquilsulfinilo C4-Cs, halogenoalquitsulfinilo C-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, alquilsulfonilo C,-Cq, halogenoalquilsuifonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, (alquil C4-Cs)aminosulfamoilo, di-(alquil C-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C;-Cg)-
(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxiimine C,-Cg)-(alquilo G,-C),
{2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C4-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogencalquilo C4-Cq) que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilo C1-Cs),  (2-oxopiperidin-1-i})-
(halogenoalgquilo C4-Cg} que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, {2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-
Cs). (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 &tomos de halégeno,
(benciloxiimino)-(alquilo C4-Cs), alcoxialquilo C4-Cs, halogenoalcoxialquilo C4-Cg que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno o un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4
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heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, 0, S; Q? representa un grupo formilo,
un grupo (hidroxiimino)-(alguilc C4-Cg), alquilo C,-Cs, tri(alquil C4-Cg)silil-(alquilo C,-Cg),
cicloalquilo C4-Ceg, tri(alquil C4-Cg)silil-(cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C;-Cs que tiene de 1
a 5 atomos de halogeno, halogenocicloalquilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquenilo C,-Cq, alquinilo C,-Cs, (alquil Cy-Cg)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilo que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C;-Cgicarbamoilo, N-
(alguil C4-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi C,-Cg)carbamoilo, N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi C4-Cgicarbamoilo,
(alcoxi C4-Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
alquilsulfinilo C,-Cg, halogenoalquilsulfinilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno,
alquilsulfonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alcoxiimino C,-Cg)-(alquilo C4-Cs), (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimino C;-
Ce)-(alquilo C+-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogencalquilo C;-
Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquito C,-Cg), (2-oxopiperidin-
1-il)-(halogenoalquilo C4-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxcazepan-1-il)-(alquilo
C1-Cs), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(bencitoxiimino)-(alquilo C,-Cg), alcoxialquilo C,-Ce, 0 un heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros
gue comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; y
siendo A, W, @', p, R%, R®, R%, R?, L' como se definen en la presente memoria;

y que comprende hacer reaccionar un compuesto diferente de formula (1) en la que Y
representa un grupo NR®, L% representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o un grupo
NR? en el que R? representa un atomo de hidrégeno, un grupo formito, un grupo formiloxi, un
grupe formilamino, un grupo carbamoilo, grupo (hidroxiimino)-(alquilo C,-Cg), alguilo C,-Cg,
tri(alquil C,-Cg)silil-(alquilo C4-Cg), cicloalquilo Cy-C;, tri(alquil C4-Cg)silil{cicloalquilc C;-Cg),
halogenoalquilo C-C, que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicioalquilo C-Cy que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno un alguenilo C,-Cs, alquinilo C.-Cg, alquilamino Cy-Cq, di-
(alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-Cg, halogenoalcoxi C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
alqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C»-Cg, alquilsulfanilo C,4-Cg, halogenoalquisulfanilo C;-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C;-Cs, halogenoalgueniloxi C,-Cs que tienede 1a 5
atomos de halGégeno, alguiniloxi C3-Cg, halogenoalquiniloxi C,-C; que tiene de 1 a 5 dlomos de
halégeno, {alquil C,-Cg)carbonilo, (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 4tomos de
halégeno, (alquit C4-Cg)carbamoilo, di-(alquil C4-Celcarbamaoilo, N-(alquil C,-Cgoxicarbamoilo,
(alcoxi Cq-Cy)earbamoilo, N-(alquil C4-Ce)-(alcoxi Ci-Cg)carbamoilo, (alcoxi Ci-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi C;-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,  (alquil
Cy-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,

(alquil C4-Cy)carbonilamino, (halogenoalquil C4-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5 atomos de
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halégeno, (alquil C,-Cglaminocarboniloxi, di-(alquil Cy-Cglaminocarboniloxi, (alquil Cy-
Cy)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo C,-Cs, halogenoalquilsulfeniio C4-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos
de halégeno, alquilsulfinilo C,4-Cg, halogenoalquilsulfinilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, alquilsuifonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C1-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil Cy-Cg)aminosulfamoile, di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C4-Ce)-
(alquile C4-Cs), (alqueniloxiimino C,-Ce}-(alquilo C4-Ce), (alquiniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg),
(2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C4-Cg), {2-oxopirrolidin-1-il}-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1
a 5 alomos de haldégeno, (2-oxopiperidin-1-it)-(alquilec C-Cg), (2-oxopiperidin-1-il}-
(halogenoalquilc C4-Cg} que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C;-
Cs), (2-oxoazepan-1-il}-(halogenoalquilc C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno,
(benciloxiimino)-(alquito C4-Cg), alcoxialquilo C4-Cs, halogenoalcoxialquilo C4-Cgs que tiene de 1
a 5 atomos de halogeno o un heterociclo de 4, 5, 8 6 7 miembros que comprende hasta 4
heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; Q® representa un atomo de
hidrogeno; siendo A, W, @, p, R%, R®, R%, R?, L' como se definen en la presente memoria;

con un compuesto de formula QT en el que T representa un grupo saliente tal como un atomo
de halégeno, un alquilsulfonato C,-Cs, un halogenoalquilsulfonato C,-Cs y QF representa un
grupo formilo, un grupo (hidroxiimino}-(alquilo C,-Cg), alquilo_ C+-Cs, tri{alquil C4-Cy)silit-(alquilo
C4-Cg), cicloalquilo C4-Cs, tri(alquil C,-Cg)silil-(cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C4-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, halogenocicloalquilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 dtomos de
halégeno, un alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, (alquil Cy-Cy)carbonilo, (halogenoalguil C;-
Cs)carbonilo que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, (alquil C4-Cg)carbamoilo, di-(aiquil C,-
Cg)carbamoilo, N-(alquil Ci-Cg)oxicarbamoilo, (alcoxi Cy-Cg)carbamoilo, N-(alquil C-Cs)-(alcoxi
Cy-Cs)carbamoilo, (alcoxi C;-Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi C;-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, alquilsulfinilo C4-Cg, halogenoalquilsulfinilo C4-Cg que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, alquilsulfonilo C,-Cg, halogenoalquilsulfonilo C4-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (alcoxiimino C4-Ce-)-(alquilo C4-Cg), {alqueniloxiimino C,-Cg)-(alquilo C,-
Ce). (alquiniloxiimino C;-Ce)-(alquilo C1-Cs), (2-oxopirrolidin-1-i-(alquito C4-Cg), (2-oxopirrolidin-
1-if)-(halogenoalquilo C4-Cs) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il}-
(alquilo C4-Cy), (2-oxopiperidin-1-il)-{halogenoalquilo C4-Cg} que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C-Cs), (2-oxoazepan-1-i)-(halogenoalquilo C,-Cs) que
tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (benciloxiimino)-(alquilo C4-Cg), atcoxialquilo C4-Cs, 0 un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; opcionalmente en presencia de una base, tal como una base
inorganica u organica; en particular un hidruro, hidroxido, amida, alcoholato, acetato, carbonato

o bicarbonato de metal aicalinotérreo o de metal alealing, tales como hidruro de sodio, amida
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de sodio, diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sodio, terc-butanolato de
potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidréxido de sodio, hidroxido
de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio, bicarbonato de
sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas terciarias, tales como
trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-
diisopropil-etilamina  (DIPEA),  piridina,  N-metilpiperidina,  N-metimorfolina,  N,N-
dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano ~ (DABCO),  diazabiciclononeno  (DBN) o
diazabicicloundeceno (DBU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un acido de
Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicloruro
de cinc, bromuro de magnesio, tribromurc de boro; o tales como un &cido de Brénstedt; en
particular un acido mineral tai como acido sulfarico, acido clorhidrico, cloruro de amonio, acido
fosforico o un acido organico, tal como &cido acético, acido para-toluenosulfénico,
opcionalmente en presencia de un agente de condensacion tal como el formador de haluro de
acido, en particular fosgeno, tribromuro de fosforo, tricloruro de fosforo, pentacloruro de fosforo,
oxido de tricloruro de fésforc o cloruro de tionilo; tal como un formador de anhidrido, en
particular cloroformiato de etilo, cloroformiate de metilo, cloroformiato de isopropilo,
cloroformiato de isobutilo, cloruro de 2,2-dimetilpropionilo o clofuro de metanosulfonilo; en
particular carbodiimidas, tal como N,N'-diciclohexilcarbodiimida {(DCC) o tales como otros
agentes de condensacion habituales, en particular pentoxido de fosforo, acido polifosférico,
N,N'-carbonildiimidazol, 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-dihidroquinolina (EEDQ),
trifenilfosfinaftetraclorometano o hexafluorofosfato de bromeo-tripirrolidinofosfonio,
opcionalmente en presencia de un catalizador en particular un catalizador de metal de
transicién, tales como sales o complejos de paladio, por ejemplo cloruro de paladio(ll), acetato
de paladio(ll), tetrakis-{trifenilfosfina}paladio(0), dicloruro de bis-{trifenilfosfina)paladio{ll),
tris(dibencilidenacetona)paladio{0), bis(dibencilidenacetona)paladio{(0) o cloruro de 1,1'-
bis(difenilfosfino)ferroceno-paiadio(ll). Como alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccion aiadiendo por separado a la mezcla de reaccion una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfin)bifenilo, 2-
(diciclahexilfosfina)-2'-(N,N-dimetifamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-
{difenilfosfino)benzoisulfonato  sodico, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfinajbutano, 1,2-bis-(difenilfesfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfina)butano,  1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano,  2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-
dimetilamino)-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, tris-(2,4-terc-butilfenii)-fosfito, (R)-(-)-1-[(S)-2-
{difenilfosfinc)ferrocenilletildi-terc-butilfosfina, (S)-(+)-1-[(R)-2-
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(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina, (R)-{-}-1-[(S)-2-
{(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (S)-(+)-1-[(R)-2-(difeniffosfino)ferrocenil)etildi-t-
butitfosfina.

De acuerdo con un aspecte adicional de la presente invencién, se proporciona un
procedimientoc P8 para preparar un compuesto de férmula {l) en la que Y representa un grupo
NR® en el que R? representa un grupo formiloxi, un grupo formilamino, alquilamino C;-Cs,
cicloalquilamino C4-Csg, di-{alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg que tiene de
1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C»-Csg, alquiniloxi Cz-Cg, halogenocalqueniloxi C,-Cy que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenoalquiniloxi Cz-C4 que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de haldgeno, (alquil C4-Cg)carbonilamino, (halegencalquil Cy-Celcarbonilamino que tiene de 1 a
5 atomos de haldgeno, (alquilamino Cy-Ce)carboniloxi, di-(alquil C,-Cg)aminocarboniloxi,
{(alquiloxi C4-Cg)carboniloxi, (alcoxi Cy-Cg)carbonilamine, (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilamino
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alcoxi Ci-Cg)carboniloxi, {(halogenoalcoxi C;-
Cs)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno; L? representa un atomo de oxigeno, un
atomo de azufre o un grupo NR?, Qf representa un atomo de hidrogeno; y siendo A, W, 01, P.
R R® R® RY L' como se definen en la presente memoria;

y que comprende hacer reaccionar un compuesto de formula {)) diferente en la que Y
representa un grupo NR%en el que R® representa un grupo amino, un grupo hidroxi, alquilamino
C1-Ca. cicloalquilamino Cy-Cs, L2 representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o un
grupo NR?; Q” representa un atomo de hidrogeno; siendo A, W, Q', p, R® R®, R®, R?, L' como
se definen en la presente memoria;

con un compuesto de férmula Q°T en la que T representa un grupo saliente tal come un atomo
de halégeno, un alquilsulfonato C,-Cg, un halogenoalquilsufonate C,-Cs y Q7 representa un
grupo formilo, cicloalguilo C,-Cg, halogenoalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno,
halogenccicloalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquenilo C5-Cg, alquinilo
C3-Cg, halogenoalquenilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, halogenoalquinito Ca-
Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, (alquil Cy-Cg)carbonilo, {hatogencalquil C;-
Csjcarbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C;-Cg)carbamoilo, di-(alquit C;-
Cs)carbamoile, (alcoxi Cy-Cg)carbonilo, (ha]ogénoalcoxi Cy-Cgjcarbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno; opcionalmente en presencia de una base, tal como una base inorganica u
organica; en particular un hidruro, hidroxido, amida, alcoholato, acetato, carbonato o
bicarbonato de metal alcalinotérreo o de metal alcalino, tates como hidruro de sodio, amida de

sodio, diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sodio, terc-butanolato de
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potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetalo de calcio, hidroxido de sodio, hidroxido
de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio, bicarbonato de
sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas terciarias, tales como
trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanitina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-
diisopropil-etilamina  (DIPEA),  piridina,  N-metilpiperidina,  N-metilmorfolina, N, N-
dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano  (DABCO),  diazabiciciononeno  (DBN) o
diazabicicloundecenc (DBU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un acido de
Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicloruro
de cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un acido de Brénstedt: en
particular un acido mineral tal como 4cido sulfirico, acido clorhidrice, clorure de amoenio, acido
fosforico o un acido organico, tal como A&cido acético, acido para-toluenosulfénico,
opcionalmente en presencia de un agente de condensacian tal como el formador de haluro de
acido, en particular fosgeno, tribromuro de fosforo, tricloruro de fasforo, pentacloruro de fosforo,
oxido de tricloruro de fosforo o cloruro de tionilo; tal como un formador de anhidrido, en
especial cloroformiato de etilo, cloroformiato de metilo, cloroformiato de isopropilo, cloroformiato
de isobutilo, cloruro de 2,2-dimetilpropionilo o cloruro de metanosulfonilo; en particular
carbodiimidas, tal como N,N'-diciclohexilcarbodiimida (DCC) o tales como otros agentes de
condensacion habituales, en particular pentoxido de fésforo, acido polifostérico, N,N'-
carbonildiimidazo!, 2-etoxi-N-etoxicarbonii-1,2-dihidroguinclina (EEDQ),
trifenilfosfina/tetraclorometano 0 hexafluorofosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio,
opcionalmente en presencia de un catalizador en parlicular un catalizador de metal de
transicion, tales como sales o compiejos de paladio, por ejemplo cloruro de paladio(ll), acetato
de paladio(ll), tetrakis-(trifenilfosfinajpaladio(0), diclorurc de bis-(irifenilfosfina)paladio(l),
tris(dibencilidenacetona)paladio(0), bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o cloruro de 1,1-
bis(difeniIfosﬁno)ferroceno—paladio(il). Como alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccion afadiendo por separado a la mezcla de reaccion una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfin)bifenilo, 2-
(diciclohexilfosfina}-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-{o-tolil)fosfina, 3-
{difenilfosfino)benzolsulfonato  sodico,  tris-2-(metoxifenilifosfina, 2 2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfina)butano, 1.2-bis-{difenilfosfina)etano, 1.4-bis-
{diciclohexilfosfina)butano,  1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano,  2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-
dimetitamino)-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito, (R)-(-)-1-[(S)-2-
{difenilfosfino)ferrocenil]etildi-terc-butilfosfina, (S)-{+)-1-[(R)-2-
{difeniifosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (R)-(-)-1-[(8)-2-
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{difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfing, (S)-(+)-1-](R)-2-{difenilfosfino)ferrocenilletildi-t-
butilfosfina.

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencion, se proporciona un
procedimiento P9 para preparar un compuesto de formula (1) en la que Y representa un atomo
de oxigeno, L? representa un dtomo de oxigeno, un grupo NR?; siendo A, W, Q', p, R?, R®, R®,
RY. L' Q% como se definen en esta memoria; '

y que comprende hacer reaccionar un compuesto de férmula (1) diferente, en la que Y
representa un atomo de oxigeno, L? representa un atomo de oxigeno y Q7 representa un atomo
de hidrégeno, un grupo formilo, un grupo (hidroxiimine)-(alquite C-Cg), alquilo C4-Cg, tri{alquil
Cq-Cylsilil-(alquilo  C4-Cg), cicloalguilo  C4-Cq,  tri(alquil  C,-Cg)silil-{cicloalquilo  C4-Cg),
halogenoalquilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, halogenocicloalquilo C4-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alguenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, (alquil C,-Cg)carbonilo,
(halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, (alquil C;-
Cgjcarbameilo,  di-(alquil Cy-Cg)carbamoilo,  N-(alquil C,y-Cg)oxicarbamoilo, ({alcoxi C-
Cs)carbamoilo, N-(alquil C4-Cg)-{alcoxi C,-Cglcarbamoilo, (alcoxi C,-Cg)carbonilo,
{halogenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a § atomos de halégeno, alquilsulfinilo C,-Cg,
halogenoalguilsulfinilo G4-Cz que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquilsulfonilo C4-Cg,
hatogencalquilsulfonilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alcoxiimino Cy-Cg-)-
(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C,-Ceg)-{alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimino C4-Ce)-(alquilo C,-Cg),
(2-oxopirrelidin-1-il}-(alquilo C,-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1
a &5 atomos de .halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(alquilc C,-Cg), ({2-oxopiperidin-1-il)-
(halogenoalquilo C,-Cs) que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alguilo C;-
Cs), (2-oxoazepan-1-il}-{(halogenoalquilo C-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(benciloxiimino)-(alquilo C4-Cg), alcoxialquilo C4-Cg, 0 un heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros
gue comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; siendo
AW, Q" p, R R® R® L', como se definen en esta memoria:

con un compuesto de férmula Q°L*H en la que Q* es como se define en la presente memoria y
L? representa un atomo de oxigeno, un grupo NR?,

opcionalmente en presencia de una base, tal como una base inorganica u organica; en
particular un hidruro, hidréxido, amida, alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal
alcalinotérrec o de metal alcalino, tales como hidruro de sodio, amida de sodio,
diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sodio, terc-butanolato de potasio,
acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidroxido de sodio, hidroxido de potasio,

carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio, bicarbonato de sodio,
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carbonato de cesio ¢ carbonalo de amonio; y también aminas terciarias, tales como
trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-
diiscpropil-etilamina  (DIPEA), niridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-
dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano  (DABCO),  diazabiciclononeno  (DBN) o
diazabicicloundeceno {DBU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un acido de
Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicioruro
de cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un acido de Bronstedt; en
particutar un acido mineral tal como acido sulfarico, &cido clorhidrico, cloruro de amonio, dcido
fosforico o un &cido orgéanico, tal como acido acético, acido para-toluenosulfénico,
opcionalmente en presencia de un agente de condensacion tal como el formador de haluro de
acido, en particular fosgeno, tribromuro de fésforo, triclorure de fasforo, pentacloruro de fésforo,
oxido de triclorure de fésforo o cloruro de tionilo; tal como un formador de anhidrido, en
especial cloroformiato de etilo, cloroformiato de metilo, cloroformiato de isopropilo, cloroformiato
de isobutilo, cloruro de 2,2-dimetilpropionilo o cloruro de metanosulfonilo; en particular
carbodiimidas, tal como N,N'-diciclohexilcarbodiimida (DCC) o tales como otros agentes de
condensacién habituales, en particular pentoxido de fosforo, acido polifosférico, N,N'-
carbonildiimidazol, 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-dihidroguinclina (EEDQ),
trifenilfosfinaftetraclorometano o hexafluorofosfato de bromo-tripirrolidinofosfonio,
opcionalmente en presencia de un catalizador en particular un catalizador de metal de
transicion, tales como sales o complejos de paladio, por ejemplo cloruro de paladio(ll), acetato
de paladio(ll), tetrakis-(trifenilfosfina)paladio(0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(ll},
tris(dibencilidenacetona)paladio(0), bis{dibencilidenacetona)paladio(0) o clorurc de 1,1'-
bis(difenilfosfino)ferroceno-paladio(il). Como alternativa, el complejo de paladic se genera
directamente en la mezcla de reaccion aifiadiendo por separado a la mezcla de reaccién una
sal de paladic y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfing, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclchexilfosfina)bifenito, 2-(di-terc-butilfosfin)bifenilo, 2-
{diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-(o-tolil}fosfina, 3-
(difenilfosfino)benzoisulfonate de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfina)butano, 1,2-bis-({difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfino)butano,  1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano,  2-(diciclohexilfosfina)-2-(N,N-
dimetilamino)-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, fosfito de tris-(2,4-terc-butilfenilo), (R)-(-)-1-
[(S)-2-(difenilfosfino}ferrocenilletildi-terc-butilfosfina, {S)-(+)-1-[(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina, (R)-(-)-1-[(5)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (S)-(+)-1-[(R}-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildi-t-
butilfosfina; en condiciones en un solo matraz o diferentes matraces.
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Sequn la presente invencion, los compuestos de formuta (1) dtiles como material de partida en

los procedimientos P2 a P9, pueden prepararse segun e} procedimiento P1 segln la invencion.

De acuerde con un aspecte adicional de la presente invencién, se proporciona un
procedimiento P10 para preparar un compuesto de férmuta {1} en la que Y representa un atomo
de azufre, L2 representa un atomo de oxigeno, un grupo NR®, y siendo A, W, Q1, p, R?, Rb, R®,
RY, L y Q? como se definen en esta memoria;

y que comprende hacer reaccionar un compuesto de formula () diferente en la que Y
representa un atomo de oxigeno, L? representa un atomo de oxigeno y siendo A, W, Q' p, R?,
R® R° R?, L' y Q? como se definen en esta memoria;

con un agente de tiocarbonilacion tal como 2,4-disulfuro de 24-bis(4-metoxifenil}-1,3,2,4-

ditiadifosfetano, pentasulfuro de fésforo, azufre.

De acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencion, se proparciona un
procedimiento P11 para preparar un compueasto de féormula (1) en la que Y representa un grupo
NR4 0 un atomo de oxigeno, L2 representa un grupo NR? y RY representa un atomo de
hidrégeno, un grupo nitre, un grupo ciang, un grupo hidroxi, un grupo amino, un grupo formiloxi,
un grupo formilamino, grupo (hidroxiimino)-(alquilo C'-Cq), alquilo C4-Cs, trifalquil Cq-Cg)silil-
{alquilo C4-Cg), cicloalquilo C4-Cq, tri{alquil C,-Cg)silil-(cicloalguilo C1-Cg), halogenoalquilo C4-Cg
que tiene de 1 a 5 atomos de halogene, halogenccicloalquile C;-Cy que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, un alquenilo C,-Cg, alquinilo C;-Cg, alquilamine C4-Cs, di-(alquil C4-Cg)amino,
alcoxi C,-Cg, halogencalcoxi C;-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haildgeno, alqueniloxi C,-Cg,
alquiniloxi C,-Cg, alqueniloxi C,-Cg, halogenoalqueniloxi Co-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, alquiniloxi C5-Cg, halogenoalquiniloxi C5-Cy que tiéne de 1 a 5 atomos de halégeno,
(alquil C,-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil Ci-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alguil Cy-Cg)carbonilamino, (halogenoalquii Cy-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, (alquil Ci-Cslaminocarboniloxi,  di-(alquil C4-Cglaminocarboniloxi,
(alcoxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), {alqueniloxiimino C1-Ce)-(alquito C4-Cg), {alquiniloxiimino C,-
Ce)-(alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il)-(alquilo C4-Ca), (2-oxopirrolidin-1-il)-(halogenoaiguilo C,-
Cs) que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, (2-oxopiperidin-1-il)-(atquilo C,-Cs), (2-oxopiperidin-
1-il)-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo
Ci-Cs). (2-oxoazepan-1-il)-(halogencalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
(benciloxiimino)-(alquilo C4-Cg), 0 un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta
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4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; siendo A, W, Q°, p, R* R®,
R, RY, L', Q% como se definen en esta memoria:

y que comprende hacer reaccionar un compuesto de férmula (1) diferente, en la que Y
representa un grupo NR® yun étomp de oxigeno, L2 representa un atomo de oxigeno, un atomo
de azufre; Q° representa un grupo formilo, cicloalquilo C4-C4, halogenoalquilo C;-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicloalquilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un alquenilo C;-Cs, alquinito C,-Cg, halogenoalquenilo C,-Cq que tiene de 1 a 5
atomos de haldgeno, halogenoalquinilo C5-Cp que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil
C1-Cy)carbonilo, (halogenoalquil C4-Cs)carbonil que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil
C4-Csjcarbamoilo,  di<{alquil C4-Ca)carbamoilo, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi Ci-
Ce)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno y siendo A, W, Q', p, R*, R®, R%, R®, |*
como se definen en esta memoria;

con un compuesto de formula RNH en la que R? es como se define en la presente memoria:
opcionalmente en presencia de una base, tal como una base inorganica u orgénica; en
particular un hidruro, hidréxido, amida, alcoholato, acetato, carbonato o bicarbonato de metal
alcalinotérreo o de metal alcalino, tales como hidruro de sodio, amida de sodio,
diisopropilamida de litio, metanolato de sodio, etanoclato de sodio, terc-butanolato de potasio,
acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidroxido de sodio, hidroxido de potasio,
carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio, bicarbonato de sodio,
carbonato de cesio o carbonatc de amonio; y también aminas terciarias, tales como
trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-bencilamina, N,N-
diisopropil-etilamina  (DIPEA),  piridina,  N-metilpiperidina,  N-metilmorfolina,  N,N-
dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctano  (DABCO),  diazabiciclononeno  (DBN) o
diazabicicloundeceno (DBU), opcionalmente en presencia de un acido tal como un acido de
Lewis; en particular haluros metalicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicloruro
de cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un Acido de Bronstedt; en
particular un acido mineral tal como acido sulftrico, acido clorhidrico, cloruro de amonio, acido
fosforico o un acido organico, tal como acido acético, acido para-toluenosulfonico,
opcionalmente en presencia de un agente de condensacion tal como el formador de haluro de
acido, en particular fosgeno, tribromuro de fosforo, tricloruro de fésforo, pentacloruro de fosforo,
oxido de ftricloruro de fosforo o cloruro de tionilo; tal como un formador de anhidrido, en
especial cloroformiato de etilo, cloroformiato de metilo, cloroformiato de isopropilo, cloroformiato
de isobutile, cloruro de 2.2-dimetilpropionilo o cloruro de metanosulionilo; en particular
carbodiimidas, tal como N,N'-diciclohexilcarbodiimida (DCC) o tales como otros agentes de
condensacion habituales, en pafticular pentoxido de fosforo, acido polifosforico, N,N'-
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carbonildiimidazol, 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-dihidroquinolina (EEDQ),
trifenilfosfina/tetraclorometano o hexafluorofosfato  de bromao-tripirrolidinofosfonio,
opcionalmente en presencia de un catalizador en particular un catalizador de metal de
transicion, tales como sales o complejos de paladio, por ejemplo cloruro de paladio(ll), acetato
de paladio(ll), tetrakis-(trifenilfosfina)paladio(0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(l,
tris(dibencilidenacetona)paladio{0}, bis(dibencilidenacetona)paladio(0} o cloruro de 1,1-
bis(difenilfosfino)ferrocenc-paladio(ll}. Como alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccidn afadiendo por separado a la mezcla de reaccidn una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfin)bifenilo, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-{o-tolil)fosfina, 3-
(difenilfosfino)benzolsulfonato de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binaftilo, 1,4-bis-{difenilfosfina)butano, 1,2-bis-{difenilfosfina)etang, 1,4-his-
(diciclohexilfosfino}butano,  1,2-bis-(diciciohexilfosfina)etano,  2-{diciclohexilfosfina)-2'-{N,N-
dimetilamino}-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, fosfito de tris-(2 4-terc-butilfenilo), (R)-(-)-1-
[(8)-2-(difenilfosfino)ferrocenilletildi-terc-butitfosfina, (S)~(+)-1-[(R)-2-
(difeniffosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (R)-(-)-1{(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina, (8)-(+)}-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferracenilletildi-t-
butilfosfina; en condiciones en un solo matraz ¢ diferentes matraces.

Seqgun la presente invencion, los compuestos de férmula () utiles como material de partida
dentro de los procedimientos P10 a P11 pueden prepararse segun los procedimientos P1 a P9

segun la invencién.

Por lo tanto, de acuerdo con un aspecto adicional de la presente invencién, se proporciona un

_procedimiento P12 para preparar un compuesto de férmula (1), como se ilustra en el siguiente

esquema de reaccion:

b
b

R R
[+ .
X L

X 1

= + H.. ——— I

Lt N U r;la Q) U N/)\N 1
R ¢ /J§ a @y,

Y R

Xy (Xil) L )

en los que

« AWQ,p R,R R LY, L% Q°*"como se definen en esta memoria;
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= U representa un atomo de hidrogeno o un grupo salienie tal como un atomo de
halégeno, un alquilsulfenile C;-Cg, un halogenoalquilsulfenilo C4-Cs; un fenilsulfenilo
sustituido 0 no sustituido, un alquilsulfonato C4-Cg, un halogenoalquilsulfonato C-Cg; a
fenilsulfonato sustituido o no sustituido, y que comprende
hacer reaccionar un compuesto de formula (XV) con un derivado amino de formuta (XII) con el
fin de dar un compuesto de férmula (1), opcionalmente en presencia de un catalizador,
preferiblemente un catalizador de un metal de transicion, tal como las sales o complejos de
paladio, por ejemplo cloruro de paladio(l), acetato de paladio(ll), tetrakis-
(trifenilfosfina)paladio(0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(ll),
tris(dibencilidenacetona)dipaladio(0), bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o cloruro de 1,1'-
bis(difeniifosfino)ferroceno-paladio(ll). Como una alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccion afadiendo por separado a la mezcla de reaccion una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-lerc-butilfosfina)bifenilo, 2-
{diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-
{difenilfosfino)benzolsulfonato de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binattilo, 1,4-bis-(difenilfosfinajbutano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfina)butano, 1,2-bi§-(diciclohexi!fosﬁna)etano, 2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-
dimetilamino}-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito, (R)-(-)-1-[(S)-2-
(difenilfosfino}erroceniljetildi-terc-butilfosfina, {S)-(+)-14(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina, (R)-(-)-1{(8)-2-
{difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina, (S)-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferrocenil]etildi-t-
butilfosfina, opcionalmente en presencia de reactivo organometalico tal como un reactivo
organoclitico, por ejemplo n-butil-itio, metil-litic, fenil-litc o un reactivo de haluro
organomagnesico ({reactivo de Grignard) tal como haluro de isopropilmagnesio, mas
preferiblemente tal como cloruro de isopropilmagnesio, opcionalmente en presencia de una
base, tal como una base inorganica o una organica, preferiblemente hidruros, hidroxidos,
amidas, alcoholatos, acetalos, carbonatos o hidrogenocarbonatos de metal alcalino o metal
alcalinotérreo, tales como hidruro de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, cloruro de
2,2,6,6-tetrametilpiperidiimagnesio, hexametildisilazida de litio, metanolato de sodio, etanolato
de sodio, terc-butanolato de potasio, acetalo de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio,
hidroxido sodico, hidroxido de potasio, carbonato de sodio, carbonate de potasio, bicarbonato
de potasio, bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas
terciaria, tales como trimetilamina, trietilamina (TEA}, tributilamina, N, N-dimetifanilina, N, N-

dimetil-bencilamina, N,N-diisopropil-etilamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-
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metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCQ), diazabiciclononeno
(DBN) o diazabicicloundeceno (DBU), opcionalmente en presencia de una sal metélica tal
comoe una sal de metal alcalinotérreo, una sal de metal alcaline, una sal de metal de transicion,
tal como una sal de litio, preferiblemente un haluro de litio, mas preferiblemente cloruro de litio,
tal como una sal de cobre, preferiblemente una sal de cobre{l) tal como cloruro de cobre(l),
cianuro de cobre(l}, en presencia de un agente oxidante tal como oxigeno, 3,3',5,5'-tetra-terc-
butildifenoquingna, 2,3-dicloro-5,6-diciano-1,4-benzoquinona (DDQ), y 2,3,5,6-tetracloro-1,4-
benzoquinona {cloranilo), opcionalmente en presencia de un acido tal como un acido de Lewis;
en particular haluros metdlicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminie, dicloruro de
cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro; o tales como un Aacido de Bronstedt, en
particular un acido mineral tal como &cido sulfirico, acido clorhidrico, clorure aménico, acido
fosférico © un acido organico, tal como el acido acético y acido para-toluenosulfénico.

Los disolventes adecuadas para llevar a cabo los procedimientos P1 a P12 segln la invencion
son en cada caso todos los disolventes organicos inertes habituales. Se da preferencia al uso
opcional de hidrocarburos halogenados alifaticos, aliciclicos o aromaticos, tales como éter de
petroleo, hexano, heptano, ciclohexano, metilciclohexano, bencenao, tolueno, xileno o.decalina;
clorobenceno, diclorobenceno, diclorometano, cleroformo, tetracloruro de carbono, dicloroetano
o tricloroetano; éteres, tales como éter dietilico, éter diisopropllico, éter metil-t-butilico, éter
metil-t-amilico, dioxano, tetrahidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano o anisol; nitrilos,
tales como acetonitrilo, propionitrile, n- o i-butironitrilo 6 benzonitrilo; amidas, tales como N,N-
dimetifformamida, N N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona o triamida
hexametilfosforica; ésteres, tales como acetato de metilo o acetato de etilo, sulfoxidos, tales
como sulféxido de dimetilo o sulfonas, tales como sulfolano.

Cuando se lievan a cabo los procedimientos P1 a P12 segn la invencion, las temperaturas de
reaccion pueden variar independientemente dentro de un intervalo relativamente amplio. En

general, los procedimientos de acuerdo con la invencidn se realizan a temperaturas
comprendidas entre -80°C y 250°C.

Los procedimientos P1 a P12 segun la invencién se llevan a cabo en general

independientemente a presién atmosférica. Sin embargo, en cada caso, es también posible
trabajar a presion elevada o reducida.
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El tratamiento se realiza por métodos habituales. De manera general, la mezcla de reaccién se
trata con agua y la fase organica se separa y, después de secar, se concentra a presion
reducida. Si fuera apropiado, el residuo restante se puede liberar por los métodos
convencionales, tal como por cromatografia o recristalizacion, de cualquier impureza que
todavia pueda estar presente.

Los compuestos de acuerdo con la invencion pueden prepararse segun el procedimiento
descrito anteriormente. Debe entenderse no obstante que, en base a su conocimiento general y
a las publicaciones disponibles, el experto en la materia sera capaz de adaptar estos
procedimientos a las caracteristicas de cada uno de los compuestos segun la invencion que se
desea sintetizar.

Todavia en un aspecto adicional, la presente invencion se refiere a compuestos de formula V)

utiles como compuestos intermedios o materiales para el procedimiento de preparacién segun
la invencién.

La presente invencion de este modo proporciona compuesto de formula (V)

o

R
R\AJ“N
1/H\N/ N
L} I Looo@),
(V)

enlaque A, W, Q" p, R%, R® R°yL', son como se definen en esta memoria.

Todavia en un aspecto adicional, la presente invencion se refiere a compuestos de formuia (Vi)
utiles como compuestos intermedios o materiales para el procedimiento de preparacién segin
la invencidn.

La presente invencion de este modo proporciona compuesios de formula (Vi)

(2%
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enlaque W, A, Q' p, R?, R® RS L', y T son como se definen en esta memoria, con la
condicion de que se excluyan los siguientes compuestos:

+  N-(3-clorofenil)-4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-amina

e 4-{2-cloropiridin-4-il}-N-[3-(1,1,2,2-tetraflucroetoxi)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina

o 4-{2-cloropiridin-4-il}-N-(3,4, 5-trimetoxifenil)-1,3,5-triazin-2-amina

Los compuestos de farmula (V1) preferidos de acuerdo con la invencion, son aguellos en los
que T es un atomo de cloro.

Los compuestos de férmula (V1) mas preferidos de acuerdo con la invencion, son los
seleccionados del grupo que consiste en 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(piridin-3-il)pirimidin-2-amina,
4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(6-metoxipiridin-3-il)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-{2-ctoropiridin-4-il)-N-(3,4,5-
trimetoxifenil}-1,3, 5-triazin-2-amina, acido 3-{[4-(2-cloropindin-4-il}-1,3,5-triazin-2-
illamino}benzoico, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(6-cloropiridin-2-il)pirimidin-2-amina, N,4-bis(2-
cloropiridin-4-il}pirimidin-2-amina, N4—[4—(2-cloropiridin-4-il)pirimidin—2-i|]-N2-(1-metoxibutan-Z-
il)piridina-2,4-diamina, N-(3-cloro-4-fluorofenil)-4-(2-cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-
cloropiridin-4-il}-N-[3-(metilsulfanil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, N-(3-cloro-4-metilfenil}-4-(2-
cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-amina, N‘-{4-(2-cloropiridin—4-i.l)pirimidin-2-iI]-Nz-ciclobutilpiridina-
2.4-diamina, N“-[4-(2-c|oropiridin4-il)pirimidin-2-il]—N2—(3-meti|butan-2-il)piridina-2,4-diarnina, N*-
[4-(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-il}-N*-(pentan-3-il)piridina-2,4-diamina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-
(pindin-4-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 3-{{4-(2-cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-ilJamino}tiofeno-2-
carboxilato de metilo, 2-{[4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-ilJamino}-4-metil-1,3-tiazol-5-
carboxilato de etilo, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(4-metil-1,3-tiazol-2-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-{2-
cloropiridin-4-il}-N-(5-metil-1,3-tiazol-2-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(2-
metilpiridin-4-ilipirimidin-2-amina, N-(2-bromopiridin-4-il}-4-(2-cloropiridin-4-il}pirimidin-2-amina,
N-{5-bromopiridin-3-il)-4-(2-cloropiridin-4-il}pirimidin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[2-
(trifluorometil)piridin-4-il)pirimidin-2-amina, 2{{4-(2-cloropiridin-4-i1)-1,3,5-triazin-2-
illamino}tiofeno-3-carbonitrile, N-(5-claro-3-metilpiridin-2-il)-4-(2-clorapiridin-a-il)-1,3,5-triazin-2-
amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(4-cloropiridin-3-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-if)-N-
(2-metiipiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-amina, N,4-bis(2-cloropiridin-4-il)-N-{metoximetil)pirimidin-2-
amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(2,5-difluorofenil)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-
(3-fluorofenil)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{3-(metoximeti)fenil]-1,3, 5-triazin-2-
amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-{tiofen-3-il)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-[3-
(triflucrometil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(propan-2-il)fenil]-1,3,5-
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triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(1,1,2,2-tetrafluoroetoxi)fenil}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-
(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(trifluorometoxi)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-
(pentafluoro-lambda®-sulfanil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(3-etoxifenil)-
1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-it}-N-(3-metoxifenil)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-
cloropiridin-4-il)-N-fenil-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-it)-N-(4-flucrofenil)-1,3,5-triazin-
2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(difluorometoxi)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, N~(3-{[4-(2-
cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-ilJamino}fenil)acetamida y 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-
{difluorometilyfenil}-1,3 5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{3-(diflucrometil}-4-fluorofenil]-
1,3,5-triazin-2-amina y N-[4-cloro-3-(difluorometil)fenil]-4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-
amina

Los compuestos de formula (VI} Gtiles como productos intermedios para el procedimiento de
preparacion de fos compuestos de formula (1) o formuia (V), se pueden preparar por diferentes
procedimientos. Por consiguiente, se proporciona un procedimiento A de acuerdo con la
invencion para preparar un compuesto de formula (V1) en la que

» R%representa un atomo de hidrogeno;

« siendo AW, Q' P, R®, R®, L’, T como se definen en esta memoria; y que comprende

- una primera etapa de acuerdo con el esquema de reaccion A-1:
b

R
H.. .H
RS ~ N,R‘l N
| H. //k R®
. rRz2 %t N N @ RS /]\
L~ © H P AN
T (v —_— 1)I\ ,)\
(Vi) Li” N7 N 1
2 QY
T R P
~ H. .H
0 N - (V)
R2.. .R1
/J§ + N H< //L
L} "NH - " NT TN Q'
Vil
{1X) (X) Vi
Esquema A-1:
en los que

e AW, Q' p R®R" R%L' Tsoncomo se definen en esta memoria;

« R’y R%son independientemente un grupo alquilo C,-Cs, R'y R? pueden formar juntos
un heterocicio de 4, 5 6 ¢ 7 miembros que comprende hasta 4 heterocatomos
seleccionados de [a lista que consiste en N, O, S;
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que comprende la formacion del resto pirimidina o ftriazina por condensacion, a una
temperatura de -50°C a 200°C, de un compuesto de férmula (VIl) o férmula (IX), en presencia
de un compuesto de férmula (X), opcionalmente en presencia de una base tal como una base
inorganica o una organica, preferiblemente hidruros, hidréxidos, amidas, alcoholatos, acetatos,
carbonatos o hidrogenocarbonatos de metal alcalinotérrec o metal alcalino, tales como hidruro
de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, metanclato de sodio, etanolato de sodio,
terc-butanoiato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidroxido de
sadio, hidroxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio,
bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas terciarias,
tales como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilaminé, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-
bencilamina, N,N-diisopropil-etilamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-metiimorfolina,
N.N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononenc (DBN) o
diazabicicloundeceno (DBU), con un derivado de guanidina o de una sal de guanidina de
formula (VIH) para dar un compuesto de formula {VI).

Alternativamente, se proporciona un procedimiento B de acuerdo con la invencién para
preparar un compuesto de férmula (V1) en la que A, W, Q", p, R®, R®, R%, L', T son como se
definen en esta memoria; y que comprende

- una primera etapa de acuerdo con el esquema de reaccion B-1:

Rb
RC\A/l‘\*N

i /'\ + H.. AT N

/kN/ U N @') PPN

1
L| R? P e N N 1
T T e @
(X (X (V)
Esquema B-1
en los que

o« A WQ' p RYR" RS L' T son como se definen en esta memoria;

« U representa un atomo de hidrogenc o un grupo saliente tal como un &tomo de
halogeno, un alquilsulfenilo C4-Cg, un halogenoalquilsulfenito Cy-Cg; un fenilsulfenilo
sustituido o0 no sustituido, un alquilsulfonato C4-Cg, un halogenoalquitsulfonato C4-Cq; a
fenilsulfonato sustituido o no sustituido, y que comprende

hacer reaccionar un compuesto de formula (X1) con un derivado amino de formula (XIl} con el
fin de dar un compuesto de férmula (VI), opcionalmente en presencia de un catalizador,
preferiblemente un catalizador de un metal de transicion, tal como las sales o complejos de
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paladio, por ejemplo cloruro de paladio (ll), acetato de paladio(ll), tetrakis-
(trifenilfosfina)paladio(0}, diciorure de bis-(trifenilfosfina)paladic(il),
tris{(dibencilidenacetona)dipatadio(0), bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o cloruro de 1,1'-
bis(difenilfosfino)ferroceno-paladio(ll). Como una alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccion afiadiendo por separado a la mezcla de reaccion una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terg-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfina)bifenilo, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-{o-tolih)fosfina, 3-
(difenilfosfino)benzolsulfonato de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfina)butano,  1,2-bis-(diciclohexilfosfina)etano,  2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-
dimetilamino)-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito, (R)-(-}-1-(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildi-terc-butilfosfina, {S)-(+}-1(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenif]etildiciclohexilfosfina, (R)-{-)-1-[(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]eti1diciclohe>-(ilfosﬁna, (8)-(+)-1-[{R)-2-(difenilfosfino)ferrocenil]etildi-t-
butilfosfina, opcionalmente en presencia de reactivo organometalico tal como un reactivo
organolitico, por ejemplo  n-butif-litio, metil-litio, fenil-litio o un reactive de haluro
organomagnésico (reactivo de Grignard) tal como haluro de isopropilmagnesio, mas
preferiblemente tal como cloruro de isopropilmagnesio, opcionalmente en presencia de una
base, tal como una base inorganica o una organica, preferiblemente hidruros, hidroxidos,
amidas, alcoholatos, acetatos, carbonatos o hidrogenocarbonatos de metal alcalino o metal
alcalinotérreo, tales como hidruro de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, cloruro de
2,2,6 B-tetrametilpiperidilmagnesio, hexametildisitazida de litio, metanolato de sodio, etanolato
de sodio, terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de polasio, acetato de calcio,
hidroxido sédico, hidréxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato
de potasio, bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas
terciaria, tales como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-
dimetil-bencilamina, N,N-diisopropil-etilamina  (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-
metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCOQ), diazabiciclononeno
(DBN) o diazabicicloundeceno (DBU), opcionalmente en presencia de una sal metalica tal
como una sal de metal alcalinotérreo, una sal de metal alcalino, una sal de metal de transicion,
tal como una sal de litio, preferiblemente un haiuro de litio, mas preferiblemente cloruro de litio,
tal como una sal de cobre, preferiblemente una sal de cobre(l) tal como cloruro de cobre(l),
cianuro de cobre(l), en presencia de un agente oxidante tal como oxigeno, 3,3',5,5-tetra-terc-
butildifenoquinona, 2,3-dicloro-5,6-diciano-1,4-benzoquinona (DDQ), y 2,3,5.6-tetracloro-1,4-

T+



15

20

25

30

64

benzoquinona (cloranilo), opcionalmente en presencia de un acido tat como un acido de Lewis:
en particular haluros metdlicos o metaloidicos tales como tricloruro de aluminio, dicloruro de
cinc, bromuro de magnesio, tribromuro de boro;, o tales como un acido de Brénstedt; en
particular un acido mineral tal como acido sulfurico, acido clorhidrico, cloruro amaénico, acido

fosforico o un acido organico, tal comao el acido acético y acido para-toluenosulfénico.

Alternativamente, se proporciona un procedimiento C de acuerdo con la invencion para
preparar un compuesto de formula (V1) en la que A, W, Q", p, R® R®, R, L', T son como se
definen en esta memoria; y que comprende

- una primera etapa de acuerdo con el esquema de reaccidén C-1:

e b

R R
RSy R, Ay

;)I\N/)\ Ty )LNAN

L N 1 1
T éa (Q )p L_:_ I'Qa (Q1)p
(X1 {(XIV) . (Vi)
Esgquema C-1

en los que |

« AW, Q' p R R" R L' T soncomo se definen en esta memoria:

» U representa un grupo saliente tal como un atomo de haldgeno, un alquilsulfenilo C,-Cs,
un halogenocalquilsulfenilo Cy-Cs; un fenilsulfenilo sustituido o no sustituido, un
alquilsulfonato €4-Cs, un halogencalquilsulfonato C4-Cg; a fenilsulfonato sustituido o no
sustituido, y que comprende

hacer reaccionar un derivado amino de férmula (X!ll) con un compuesto de férmula (XIV) con el
fin de dar un compuesto de formula (VI}, opcionalmente en presencia de un catalizador,
preferiblemente un catalizador de un metal de transicion, tal como las sales o complejos de
paladio, por ejemplo cloruro de paladio (I!), acetato de paladio(ll), tetrakis-
{trifenilfosfina)paladio{0), dicloruro de bis-(trifenilfosfina)paladio(ll),
tris(dibencilidenacetona)dipaladio(0), bis(dibencilidenacetona)paladio(0) o cloruro de 1,1'-
bis(difenilfosfino)ferroceno-paladio(ll). Como una alternativa, el complejo de paladio se genera
directamente en la mezcla de reaccion afnadiendo por separado a la mezcla de reaccién una
sal de paladio y un ligando complejo tal como una fosfina, por ejemplo trietilfosfina, tri-terc-
butilfosfina, triciclohexilfosfina, 2-(diciclohexilfosfina)bifenilo, 2-(di-terc-butilfosfina)bifenila, 2-
(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-dimetilamino)-bifenilo, trifenilfosfina, tris-(o-tolil)fosfina, 3-
(difenilfosfinojbenzolsulfonato de sodio, tris-2-(metoxifenil)fosfina, 2,2'-bis-(difenilfosfina)-1,1'-
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binaftilo, 1,4-bis-(difenilfosfina)butano, 1,2-bis-(difenilfosfina)etano, 1,4-bis-
(diciclohexilfosfina)butano,  1,2-bis-(diciclohexilfosfinajetano,  2-(diciclohexilfosfina)-2'-(N,N-
dimetilamino)-bifenilo, bis(difenilfosfino)ferroceno, tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito, (R)-(-)-1-[(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildi-terc-butitfosfina, {S)-(+)-1(R)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclchexilfosfina, {R)-(-}-1-(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildicicichexilfosfina, (S}-(+)-1-[(R)-2-(difenilfosfino)ferroceniletildi-t-
butilfosfina, opcionalmente en presencia de un reactivo organometalico tal como un reactivo
organolitico por ejemplo n-butil-litio, metil-litio, fenil-litic o un reactivo de haluro
organomagnesico (reactivo de Grignard) tal como haluro de isopropil magnesio, por ejemplo
cloruro de isopropilmagnesio, opcionalmente en presencia de una base, tal como una base
inorgénica o una crganica; preferiblemente hidruros, hidroxidos, amidas, aicoholatos, acetatos,
carbonatos o hidrogenocarbonatos de metales alcalinotérreos o metales alcalinos, tal como
hidruro de sodio, amida de sodio, diisopropilamida de litio, cloruro de 2,2,66-
tetrametilpiperidiimagnesio, hexametildisilazida de litio, metanolato de sodio, etanclato de sodio,
terc-butanolato de potasio, acetato de sodio, acetato de potasio, acetato de calcio, hidréxido de
sodio, hidroxido de potasio, carbonato de sodio, carbonato de potasio, bicarbonato de potasio,
bicarbonato de sodio, carbonato de cesio o carbonato de amonio; y también aminas terciaria,
tales como trimetilamina, trietilamina (TEA), tributitamina, N N-dimetilanilina, N,N-dimetil-
bencilamina, N,N-diisopropil-etifamina (DIPEA), piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina,
N.N-dimetilaminopiridina,  diazabiciclooctanoc (DABCO), diazabiciclononens ({DBN)} o
diazabicicloundeceno {DBU), opcionalmente en presencia de una sal metalica tal como una sal
de metal alcalinotérreo, una sal de metal aicalino, una sal de metal de transicion tal como una
sal de litio, preferiblemente un haluro de litio, mas preferiblemente cloruro de litio, tal como una
sal de cobre, preferiblemente una sal de cobre(l) tal como cloruro de cobre(l), cianuro de
cobre(l), en presencia de un agente oxidante tal como oxigeno, 3,35 5-tetra-terc-
butildifenocquincna, 2,3-dicloro-5,6-diciano-1,4-benzoquinona (DDQ), v 2,3,5,6-tetracloro-1,4-
benzoquinona {cloranilo).

En un aspecto adicional, la presente invencién también se refiere a una composicion fungicida
que comprende una cantidad eficaz y no fitotdxica de un compuesto activo de formula (1).

La expresion “cantidad eficaz y no fitotdxica” significa una cantidad de composicién segin la
invencion que es suficiente para combalir o destruir los hongos presentes o susceptibles de
aparecer en los cultivos y que no conileva ninglin sintoma apreciable de fitotoxicidad para

dichos cultivos. Dicha cantidad puede variar en un amplio intervalo dependiendo del hongo que
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se va a combatir, el tipa de cultivo, las condiciones climaticas y los compuestos incluidos en |a
composicion fungicida segtin la invencién. Esta cantidad se puede determinar por ensayos de

campo sistematicos, que estan dentro de las capacidades de un experto en la técnica.

Asi, segun la presente invencion, se proporciona una composicién fungicida que comprende,
como ingrediente activo, una cantidad eficaz de un compuesto de férmula (1}, como se define
en la presente memoria y un soporte, vehiculo o carga aceptable desde el punto de vista
agricola.

Segun la presente invencion, el término "soporte” se refiere a un compuesto organico o
inorganico, natural o sintetico, con el que se combina o asocia el compuesto de férmula (1) para
hacerlo mas faciimente aplicable, fundamentalmente a las partes de la planta. Asi, este soporte
es generalmente inerte y deberia ser aceptable desde el punto de vista agricola. El soporte
puede ser un sdlido o un liquido. Los ejemplos de soportes adecuados incluyen arcillas,
silicatos naturales o sintéticos, silice, resinas, ceras, fertilizantes sélidos, agua, alcoholes, en
particular hutanol, disolventes organicos, aceites minerales y vegetales y derivados de los
mismos. Tamhién se pueden utilizar mezclas de tales soportes.

La composicion segln la invencion puede comprender también componentes adicionales. En
particular, la composicion puede comprender ademas un tensioactivo. E! tensioactivo puede ser
un emulsionante, un agente de dispersion o un agente humectante de tipo iénico o no iénico o
una mezcla de dichos tensioactivos. Se puede hacer mencién, por ejemplo, de sales del acido
poliacrilico, sales de acido lignosulfonico, sales de écido‘fenolsulfénico o naftalensuifonico,
policondensados de dxido de etileno con alcoholes grasos o acidos grasos o aminas grasas,
fenoles sustituides {en particular alquilfencles o arilfencles), sales de ésteres del acido
sulfosuccinico, derivados de taurina (en particular tauratos de alquilo), ésteres fosforicos de
alcoholes o fenoles polioxietilados, ésteres de acidos grasos de polioles y derivados de los
compuestos anteriores que contienen funciones sulfato, sulfonato y fosfato. La presencia de al
menos un tensioactivo es por lo general esencial cuando el compuesto activo y/o el soporte
inerte son insolubles en agua, y cuando el agente vector para la aplicacién es agua.

Preferiblemente, el contenido en tensioactivo puede estar comprendido entre 5% y 40% en
peso de la composicion.

Opcionalmente, también pueden incluirse otros componentes, por ejemplo, coloides protectores,

adhesivos, espesantes, agentes tixotropicos, agentes de penetracion, estabilizadores y agentes
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secuestrantes. Mas generalmente, los compuestos activos se pueden combinar con cualguier
aditivo sdlide o liquido, que se adapte a las técnicas convencionales de formulacion.

En general, la composicion conforme a la invencion puede contener de 0,05 a 99% en peso de

compuesto activo, preferiblemente, de 10 a 70% en peso.

Las composiciones segun la presente invencion se pueden usar en diversas formas tales como
dispensador de aerosol, suspension en capsulas, concentrado para fumigacion en frio, polvo
fino para espolvorear, concentrado emulsionable, emulsion de aceite en agua, emulsién de
agua en aceite, granulados encapsulados, granulados finos, concentrado fluido para el
tratamiento de semillas, gas (a presion), producto generador de gas, granulados, concentrado
para fumigacion en caliente, macrogranulados, microgranulados, polvo dispersable en aceite,
concentrado fluido miscible en aceite, liguido miscible en aceite, pasta, bastoncillos, polvo para
tratamiento de semillas en seco, semillas revestidas con un pesticida, concentrado soluble,
polvo soluble, solucion para el. tratamiento de semillas, concentrado en suspension
(concentrado fluido), liquido de muy bajo volumen (ulv), suspensién de muy bajo volumen {ulv),
granulado o comprimidos dispersables en agua, polvo dispersable en agua para tratamiento en
suspension, granulados o comprimidos solubles en agua, polvo soluble en agua para el
tratamiento de semillas y polvo humectable Estas composiciones incluyen no solo las
composiciones que estan listas para ser aplicadas a la planta o semilla que se va a tratar por
medio de un dispositivo adecuado, tal como un dispositivo de atomizacion o de pulverizacion,
sino también las composiciones comerciales concentradas que deben diluirse antes de la
aplicacion al cultivo.

Los compuestos de acuerdo con la invencion pueden mezclarse también con una o0 méas
sustancias activas insecticidas, fungicidas, bactericidas, atrayentes, acaricidas ¢ feromonas u
otros compuestos con actividad biclogica. Las mezclas asi obtenidas tienen normalmente un
especlro de actividad ampliado. Las mezclas con ofros compuestos fungicidas son
particularmentg ventajosas.

Los ejemplos de fungicidas acompafantes de la mezcla adecuados pueden seleccionarse de

las siguientes listas:

(1) Inhibidores de la sintesis de 4cidos nucleicos, por ejemplo benalaxilo, benalaxilo-M,
bupirimato, clozilacon, dimetirimol, etirimol, furalaxilo, himexazol, metalaxilo, metalaxilo-M,
ofurace, oxadixilo y acido oxolinico.
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(2) Inhibidores de la mitosis y divisidn celular, por ejemplo benomilo, carbendazim, clorfenazol,
dietofencarb, etaboxam, fuberidazol, pencicuron, tiabendazol, tiofanato, tiofanato-metilo y
zoxamida.

(3) Inhibidores de la respiracion, por ejemplo diflumetorim como inhibidor de la respiracion Cl;
bixafen, boscalid, carboxin, fenfuram, flutolanilo, fluopiram, furametpir, furmeciclox, isopirazam
(mezcla de racemato syn-epimérico 1RS,4SR,9RS y racemato anti-epimérico 1RS,4SR,95R),
isopirazam (racemato syn-epimérico 1RS,4SR,9RS), isopirazam (enantibmero syn-epimeérico
1R,45,9R), isopirazam (enantidmero syn-epimérico 15,4R,98), isopirazam (racemato anti-
epiméricc 1RS 45R 9SR), isopirazam (enantidmero anti-epimérico 1R,45,9S), isopirazam
(enantiomero anti-epimérico 15,4R,9R), mepronilo, oxicarboxin, penflufen, pentiopirad,
sedaxano, tifluzamida como inhibidor de ia respiracion Cll; amisulbrom, azoxistrobina,
ciazofamid, dimoxistrobina, enestroburina, famoxadona, fenamidona, fluoxastrobina, kresoxim-
metilo, metominostrobina, orisastrobina, picoxistrobina, piraclostrobina,  piraoxistrobina,

pirametostrobina, piribencarb, trifloxistrobina como inhibidor de la respiracién CII\.

(4) Compuestos capaces de actuar como un desacoplador, como por ejemplo binapacrilo,
dinocap, fluazinam y meptildinocap.

(5) Inhibidores de la produccidn de ATP, por ejemplo acetato de fentina, cloruro de fentina,
hidroxido de fentina y silticfam.

(6) Inhibidores de la biosintesis de aminoacidos y/o proteinas, por ejemplo andoprim,
blasticidina-S, ciprodinilo, kasugamicina, hidrocloruro de kasugamicina hidrato, mepanipirim y
pirimetanil.

{7) Inhibidores de la transduccion de seiiales, por ejemplo fenpiclonilo, fludioxonii y quinoxifeno.

{8) Inhibidores de la sintesis de lipidos y de la membrana, por ejemplo bifenilo, clozolinato,
edifenfos, etridiazol, iodocarb, iprobenfos, iprodiona, isoproticlano, procimidona, propamocarb,

hidrocloruro de propamocarb, pirazofos, tolclofos-metilo y vinclozolina.

(9) Inhibidores de la biosintesis de ergosterol, por ejemplo aldimorph, azaconazol, bitertanol,
bromuconazol, ciproconazol, diclobutrazol, difenoconazol, diniconazol, diniconazol-M,
dodemorph, acetato de dodemorph, epoxiconazol, etaconazol, fenarimol, fenbuconazal,
fenhexamida, fenpropidina, fenpropimorph, fluquinconazol, flurprimidol, flusilazol, flutriafol,

furconazol, furconazol-cis, hexaconazol, imazalilo, sulfato de imazalilo, imibenconazol,
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ipconazol, metconazol, miclocbutanilo, naflifina, nuarimol, oxpoconazol, paclobutrazol,
pefurazoato, penconazol, piperalina, procioraz, propiconazol, protioconazol, piributicarb,
pirifenox, quinconazol, simeconazol, espiroxamina, tebuconazol, terbinafina, tetraconazol,
triadimefon, triadimenol, tridemorph, triflumizol, triforina, triticonazol, uniconazol, uniconazol-p,
viniconazol y vericonazol.

(10) Inhibidores de la sintesis de la pared celular, por ejemplo bentiavalicarb, dimetomorph,
flumorph, iprovalicarb, mandipropamida, polioxinas, polioxorim, protiocarb, validamicina A y
valifenalato.

(11} Inhibidores de la biosintesis de melanina, por ejemplo carpropamid, diclocimet, fenoxanilo,
ftalida, piroquilon y triciclazol.

(12) Compuestos capaces de inducir una defensa del huésped, como por ejemplo acibenzolar-
S-metilo, probenazol y tiadinilo.

(13) Compuestos capaces de tener una accién mullisitio, como por ejemplo mezcla burdeos,
captafol, captan, clorotalonilo, naftenato de cobre, Oxido de cobre, oxicloruro de cobre,
preparaciones de cobre tales como hidroxido de cobre, sulfato de cobre, diclofluanid, ditianon,
dodina, dodina base libre, ferbam, fluorofolpet, folpet, guazatina, acetato de guazatina,
iminoctadina, albesilato de iminoctadina, triacetato de iminoctadina, mancobre, mancozeb,
maneb, metiram, metiram-zinc, oxina-cobre, propamidina, propineb, azufre y preparaciones de
azufre, que incluyen polisulfuro de calcio, tiram, tofilfluanid, zineb y ziram.

(14) Compuestos adicionales, como por ejemplo 2,3-dibutil-6-clorotienc[2, 3-d]pirimidin-4(3H)-
ona, (2Z)-3-amino-2-ciano-3-fenilprop-2-enoato de etilo, N-[2-(1,3-dimetilbutifenil]-5-fluoro-1,3-
dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-1-metil-N-(3',4',5'-trifluorobifenil-2-il)-1H-
pirazol-4-carboxamida, 3-(difluorometil)-N-[4-fluoro-2-(1,1,2,3,3,3-hexafluoropropoxienil]-1-
metil-1H-pirazol-4-carboxamida, (2E)-2-{2-{[6-(3-cloro-2-metilfenoxi)-5-flucropirimidin-4-
iloxi}fenil)-2-(metoxiimino)-N-metiletanamida, (2E}-2-{2-[({[(2E,3E)-4-(2,6-diclorofenil)but-3-en-
2-iliden]amino}oxi)metillfenil}-2-(metoxiimino)-N-metiletanamida, 2-cloro-N-(1,1,3-trimetil-2,3-
dihidro-1H-inden-4-il)piridina-3-carboxamida, N-(3-etil-3,5,5-trimetilciclohexil)-3-{formilamino)-2-
hidroxibenzamida, 5-metoxi-2-met#-4-(2-{[({(1E)-1-[3-
(trifluorometilifenil]etiliden}amino)oxilmetil}fenil)-2,4-dihidro-3H-1,2,4-triazol-3-ona, (2E)-2-
(metoxiimino)-N-metil-2-(2-{[({{(1E)-1-[3-

(trifluorometil)fenil]etiliden}amino)oximetilifenil)etanamida, (2E)-2-(metoxiimino)-N-metii-2{2-
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[(E)~{{1-[3-(trifluorometil}fenilletoxiliminc)metillfenil}etanamida, (2E)-2-{2-{({{{ 1E)-1-(3-{[(E}-1-
fluoro-2-feniletenil)oxi}fenil)etilidenjamino}oxijmetillfenil}-2-{metoxiimino)-N-metiletanamida, 1-
(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)cicloheptanol, 1-(2,2-dimetil-2, 3-dihidro-1H-inden-1-il)-1H-
imidazol-5-carboxilato de metilo, N-etil-N-metil-N'-{2-metil-5-(trifluorometil)-4-[3-
(trimetilsilil)propoxijfenillimidoformamida, N'-{5-(difluorometil).-2-metil-4—[3-
(trimetilsilil}propoxi]fenil}-N-etil-N-metilimidoformamida, 1H-imidazol-1-carbotioato de O-{1-[(4-
metoxifenoxi)metil]-2,2-dimetilpropilo}, N-[2-{4-{[3-(4-clorofenil)prop-2-in-1-ilJoxi}-3-
metoxifenil)etill-N*-(metilsulfonilvalinamida, 5-cloro-7-(4-metilpiperidin-1-il}-6-(2,4,6-
trifluorofenil)[ 1,2 4]triazolo[1,5-a]pirimidina, 5-aminc-1,3,4-tiadiazol-2-tiol, propamocarb-fosetilo,
1H-imidazol-1-carboxilato de 1-{{4-metoxifenoxiymetil)-2,2-dimetilpropilo, 1-metil-N-[2-(1,1,2,2-
tetrafluoroetoxi)fenil]-3-(trifluorometil)- 1H-pirazol-4-carboxamida, 2,3,5 6-tetracloro-4-
(metilsuffonil)piridina, 2-butoxi-6-iodo-3-propil-4H-cremen-4-ona, 2-fenilfenol y sales, 3-
(difluorometil)-1-metil-N-[2-(1,1,2,2-tetraflucroetoxi)fenil]- 1H-pirazol-4-carboxamida, 3,4,5-
tricloropiridina-2,6-dicarbonitrilo, 3-[5-{(4-clorofenil)-2,3-dimetilisoxazolidin-3-il)piridina, 3-cloro-5-
(4-clorofenil}-4-(2,6-difluorofenil)-6-metilpiridazina, 4-(4-clorofenil}-5-(2,6-diflucrofenil)-3,6-
dimetilpiridazina, quinolin-8-ol, sulfato de quinolin-8-ol {2:1} (sal}, tebufloquina, 5-metil-6-octil-
3,7-dihidro[1,2 4]triazolo[ 1,5-alpirimidin-7-amina, 5-etil-6-octil-3,7-dihidro[1,2,4]triazolof1,5-
a)pirimidin-7-amina, ametoctradina, bentiazol, betoxazina, capsimicina, carvona,
quinometionato, cloroneb, cufraneb, ciflufenamida, cimoxanilo, ciprosulfamida, dazomet,
debacarb, diclorofeno, diclomezina, dicloran, difenzoquat, metilsulfato de difenzoquat,
difenilamina, ecomato, ferimzona, flumetover, fluopicolida, fluoroimida, flusulfamida, flutianilo,
fosetil-aluminio, fosefil-calcio, fosetil-sodio, hexaclorobenceno, irumamicina, isotianilo,
metasulfocarb, (2E)-2-{2-[({ciclopropil{(4-metoxifenil)imina]metiljtio)metillfenil}-3-metoxiacrilato
de metilo, isotiocianato de metilo, metrafenona, (5-cloro-2-metoxi-4-metilpiridin-3-il}(2,3,4-
trimetoxi-6-metilfenilymetanona, mildiomicina, tolnifanida, N-(4-clorobencil)-3-[3-metoxi-4-(prop-
2-in-1-iloxi)fenillpropanamida, N-[(4-clorofenil)(ciano)metil}-3-[3-metoxi-4-(prop-2-in-1-
iloxifenillpropanamida, N-[{5-bromo-3-cloropiridin-2-il)metil]-2, 4-dicloropiridina-3-carboxamida,
N-[1-(5-bromo-3-cloropiridin-2-il)etif]-2,4-dicloropiridina-3-carboxamida, N-[1-(5-bromo-3-
cloropiridin-2-il)etif]-2-fluoro-4-yodopiridina-3-carboxamida, N-{(Z)-[{ciclopropilmetoxi)imino][6-
(difluorometoxi)-2,3-difluorofeniljmetil}-2-fenilacetamida, N-{(E)-[(ciclopropilmetoxi)imino][6-
(difluorometoxi)—2,3—d.iﬂuorofeniI]metiI}-2-fenilacetamida, natamicina, dimetilditiocarbamato de
niquel, nitrotal-isopropilo, octilinona, oxamocarb, oxifentiina, pentaclorofenol y sales, acido
fenazina-1-carboxilico, fenotrina, acido fosforoso y sus sales, fosetilato de propamocarb,
propanosina-sodio, proquinazid, pirrolnitrina, quintozeno, 5-amino-2-(1-metiletil)-4-(2-metilfenil)-
3-ox0-2,3-dihidro-1H-pirazol-1-carbotioato de S-prop-2-en-1-ilo, tecloftalam, tecnazeno,
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triazoxido, triclamida, 5-cloro-N'-fenil-N'-prop-2-in-1-iltiofeno-2-sulfonohidrazida, zaritamid, N-
metil-2-(1-{[5-metil-3-(trifluorometii)- 1H-pirazol-1-il]acetil}piperidin-4-il)}-N-{(1R)-1,2,3 4-
tetrahidronaftalen-1-ill-1,3-tiazol-4-carboxamida, N-metil-2-(1-{[5-metil-3-{trifluorometil)-1H-
pirazol-1-ilJacetil}piperidin-4-il)-N-(1,2,3,4-fetrahidronaftaten-1-il)-1,3-tiazol-4-carboxamida, 3-
{difluorometil)-N-{4-fluoro-2-(1,1,2,3,3,3-hexafluoropropoxi)fenil}-1-metil-1H-pirazol-4-
carboxamida y {6-[({[(1-metil-1H-tetrazol-5-il){fenil)metiliden]amino}oxiymetil]piridin-2-
iffcarbamato de pentito.

La composicion de acuerdo con la invencién que comprende una mezcla de un compuesto de
formula (1) con un compuesto bactericida también puede ser particularmente ventajosa. Los
ejemplos de parejas de mezclas de baclericidas adecuadas pueden seleccionarse de la
siguiente lista: bronopal, diclorofeno, nitrapirina, dimetilditiocarbamato de niquel, kasugamicina,
octilinona, acido furancarboxlilico, oxitetraciclina, probenazol, estreptomicina, tecloftalam,
sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.

Los compuestos de formula (I} y la composicién fungicida segun la invencién se pueden usar
para combatir de forma terapéulica. o preventiva los hongos fitopatégenos de las plantas o de
los cultives.

Por lo tanto, segun otro aspecto de la invencion, se proporciona un método para combatir, de
forma terapéutica o preventiva, los hongos fitopatégenos de plantas o cultives caracterizado
porque se aplica un compuesto de formula (1) o una composicion fungicida acorde con la
invencion a la semilla, a la planta, al fruto de la planta o al suelo en el que crece o en el que se
desea que crezca la planta.

El método de tratamiento de acuerdo con la invencién puede también ser il para tratar
malerial de propagacién tal como tubércuios o rizomas, pero también semillas, plantones o
plantaciones de plantones y plantas o plantaciones de plantas. Este método de tratamiento
también puede ser Util para tratar raices. El método de tratamiento segun la invencion también
puede ser Ulil para tratar las partes aéreas de la planta tales como troncos, tallos o vastagos,
hojas, flores y frutos de la planta en cuestion.

Entre las plantas que se pueden proteger por el mélodo segun la invencidn, se puede hacer
mencion at algodon; lino; vid, cultivos frutales o vegetales tales como Rosaceae sp. (por
ejempio, frutos con pepitas tales como manzanas y peras, pero también frutos con hueso tales
como albaricoques, almendras y melocotones), Ribesioidae sp., Juglandaceae sp., Betulaceae
sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp., Moraceae sp., Oleaceae sp., Aclinidaceae sp.,
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Lauraceae sp., Musaceae sp. (por ejemplo, arbol del platano y plataneros), Rubiaceae sp.,
Theaceae sp., Slerculiceae sp., Rutaceae sp. (por ejemplo limones, naranjas y pomelos);
Solanaceae sp. {por ejemplo, tomates), Liliaceae sp., Asteraceae sp. {por ejemple, lechugas),
Umbelliferae sp., Cruciferae sp., Chenopodiaceae sp., Cucurbitaceae sp., Papifionaceae sp.
(por ejemplo, guisantes), Rosaceae sp. (por ejemplo, fresas); grandes cultivos tales como
Graminae sp. (por ejemplo, maiz, césped o cereales como el trigo, arroz, cebada vy tritical),
Asteraceae sp. (por ejemplo, girasol), Cruciferae sp. (por ejemplo, coiza), Fabaceae sp, (por
ejemplo cacahuetes), Papifionaceae sp. (por ejemplo, soja), Solanaceae sp. (por ejemplo,
patatas), Chenopodiaceae sp. (por gjemplo, remolacha); cultivos horticolas y arbéreos; asi

como los homologos genéticamente modificados de estos cultivos.

Entre las enfermedades de plantas o cultivos que se pueden proteger por el método segtin la
invencion, se pueden mencionar:

* Enfermedades por mildit, tales como
Enfermedades por Blumeria, producidas por ejemplo por Blumeria graminis;
Enfermedades por Podosphaera, producidas por ejemplo por Podosphaera leucotricha;
Enfermedades por Sphaerctheca, producidas por ejemplo por Sphaerotheca fuliginea;
Enfermedades por Uncinula, provocadas por ejemplo por Uncinuia necator,

» Enfermedades por roya, tales como:
Enfermedades por Gymnosporangium, producidas por ejemplo por Gymnosporangium
sabinae ;
Enfermedades por Hemileia, producidas por ejemplo por Hemileia vastatrix;
Enfermedades por Phakopsora, producidas por ejemplo por Phakopsora pachyrhizi y
Phakopsora meibomiae;
Enfermedades por Puccinia, producidas por ejemplo por Puccinia recondita, Puccinia
graminis o Puccinia striiformis;
Enfermedades por Uromyces, producidas por ejemplo por Uromyces appendiculatus;

o Enfermedades por Oomycete tales como
Enfermedades por Albugo, producidas por ejemplo por Albugo candida;
Enfermedades por Bremia, producidas por ejemplo por Bremia lactucae;
Enfermedades por Peronospora, producidas por ejemplo por Peronospora pisi y
Pe}onospora brassicae;
Enfermedades por Phytophthora, producidas por ejemplo por Phytophthora infestans:
Enfermedades por Plasmopara, producidas por ejemplo por Plasmopara viticola;
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Enfermedades  por  Pseudoperonospora,  producidas  por  ejemplo por
Pseudoperonospora humuli y Pseudoperonspora cubensis;

Enfermedades por Pythium, producidas por ejemplo por Pythium ultimum:;
Enfermedades por manchas faliares, enrojecimientos foliares y tizon foliar tales como:
Enfermedades por Alternaria, producidas por ejemplo por Alternaria solani;
Enfermedades por Cercospora, producidas por ejemplo por Cercospora beticola;
Enfermedades por Cladiosporium, producidas por ejemplo por Cladiosporium
cucumennum;

Enfermedades por Cochliobolus, causadas por ejemplo por Cochliobolus sativus (en
forma de conidio: Drechslera, Syn: Helminthosporium) o Cochlicbolus miyabeanus;
Enfermedades por Collelotrichum, producidas por ejemplo por Colletotrichum
lindemuthianum,;

Enfermedades por Cycloconium, producidas por ejemplo por Cycloconium oleaginum:;
Enfermedades por Diaporthe, producidas por ejemplo por Diaporthe citri;
Enfermedades por Elsinoe, producidas por ejemplo por Elsinoe fawcettii ;
Enfermedades por Gloeosporium, producidas por ejemplo por Gloeosporium laeticolor:
Enfermedades por Glomereila, producidas por ejemplo Glomerella cingulata;
Enfermedades por Guignardia, producidas por ejemplo por Guignardia bidwell;;
Enfermedades por Leptosphaeria, producidas por ejemplo por Leptosphaeria maculans
y Leptosphaeria nodorum;

Enfermedades por Magnaporthe, producidas por ejemplo por Magnaporthe grisea;
Enfermedades por Mycosphaerella, producidas por ejemplo por Mycosphaerella
graminicola, Mycosphaerella arachidicola y Mycosphaereia fijiensis;

Enfermedades por Phaeosphaeria, producidas por ejemplo por Phaeosphaeria
nodorum;

Enfermedades por Pyrenophora, producidas por ejemplo por Pyrenophora teres o
Pyrenophora tritici repentis;l

Enfermedades por Ramularia, producidas por ejemplo por Ramularia collo-cygni o
Ramularia areolg;

Enfermedades por Rhynchosporium, producidas por ejemplo por Rhynchosporium
secalis;

Enfermedades por Septoria, producidas por ejemplo por Septoria apii y Septoria
lycopercisi;

Enfermedades por Typhula, producidas por ejemplo por Typhula incarnata;
Enfermedades por Venturia, producidas por ejemplo por Venturia inaequalis;
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Enfermedades de la raiz, vaina y tallo, tales como

Enfermedades por Corticium, producidas por ejempio por Corticium graminaerum;
Enfermedades por Fusarium, producidas por ejemplo per Fusarium oxisporum;
Enfermedades por Gasumannomyces, producidas por ejemplo por Gaeumannomyces
graminis;

Enfermedades por Rhizoctonia, producidas por ejemplo por Rhizoctonia solani;
Enfermedades por Sarocladium, producidas por ejemplo por Sarocladium oryzae,
Enfermedades por Sclerotium, producidas por ejemplo por Sclerotium oryzae;
Enfermedades por Tapesia, producidas por ejemplo por Tapesia acuformis;
Enfermedades por Thielaviopsis, producidas por ejemplo por Thielaviopsis basicola;
Enfermedades de las espigas y paniculas, que incluyen la mazorca de malz, tales
como

Enfermedades por Alternaria, producidas por ejemplo por Alternaria spp.,
Enfermedades por Aspergillus, producidas por ejemplo por Aspergillus flavus;
Enfermedades por Cladosporium, producidas por ejemplo por Cladiosporium
cladosporicides;

Enfermedades por Claviceps, producidas por ejemplo por Claviceps purpurea;
Enfermedades por Fusarium, producidas por ejemplo por Fusarium culmorum;
Enfermedades por Gibberella, producidas por ejemplo por Gibberella zeae;
Enfermedades por Monographella, preducidas por ejemplo por Monographella nivalis;
Enfermedades por carbén y tizén, tales como

Enfermedades por Sphacelotheca, producidas por ejemplo por Sphacelotheca reiliana;
Enfermedades por Tilletia, producidas por ejemplo por Tilletia caries;

Enfermedades por Urocystis, producidas por ejemplo por Urocystis occulta;
Enfermedades por Ustilago, producidas por ejemplo por Ustilago nuda;

Enfermedades por podredumbre y moho de la fruta tales como

Enfermedades por Aspergillus, producidas por ejemplo por Aspergillus flavus;
Enfermedades por Botrytis, producidas por ejempio por Botrytis cinerea;

Enfermedades por Penicillium, producidas por ejemplo por Penicillium expansum y
Penicillium purpurogenum;

Enfermedades por Rhizopus, producidas por ejemplo por Rhizopus stolonifer
Enfermedades por Sclerotinia, producidas por ejemplo por Sclerotinia sclerotiorum;
Enfermedades por Verticillium, producidas por ejemplo por Verticillium alboatrum:
Enfermedades por putrefaccion de las semillas y transmitida por el suelo, moho,
marchitado, podredumbre y caida de plantulas:

V7293
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Enfermedades por Alternaria producidas por ejemplo por Alternaria brassicicola;
Enfermedades por Aphanomyces producidas por ejemplo por Aphanomyces euteiches;
Enfermedades por Ascochyta producidas por ejemplo por Ascochyta lentis;
Enfermedades por Aspergillus, producidas por ejemplo por Aspergillus flavus;

5 Enfermedades por Cladosporium, producidas por ejemplo por Cladosporium herbarum:
Enfermedades por Cochiiobolus, producidas por ejemplo por Cochliobolus sativus:
(Conidiaform:; Drechslera, Bipolaris Sinénimo: Helminthosporium);

Enfermedades por Colletotrichum, producidas por ejemplo por Colletotrichum
coccodes;

10 Enfermedades por Fusarium, producidas por ejemplo por Fusarium culmorum;
Enfermedades por Gibberella, producidas por ejemplo por Gibberella zeae;
Enfermedades por Macrophomina, producidas por ejemplo por Macrophomina

phaseoling;
Enfermedades por Microdochium, producidas por ejemplo por Microdochium nivale;
. Enfermedades por Monographella, producidas por ejemplo por Monographella nivalis;
Enfermedades por Penicillium, producidas por ejemplo por Penicillium expansum;
Enfermedades por Phoma, producidas por ejemplo por Phoma lingam;
Enfermedades por Phomopsis, producidas por ejemplo por Phomopsis sojae;
Enfermedades por Phytophthora, provocadas por ejemplo por Phytophthora cactorum;

20 Enfermedades por Pyrenophora, producidas por ejempio por Pyrenophora graminaa;
Enfermedades por Pyricularia, producidas por ejemplo por Pyricularia oryzae;
Enfermedades por Pythium; producidas por ejemplo por Pythium ultimum:;
Enfermedades por Rhizoctonia, producidas por ejemplo por Rhizoctonia solani;
Enfermedades por Rhizopus, producidas por ejemplo por Rhizopus oryzae;

25 Enfermedades por Sclerotium, producidas por ejemplo por Sclerotium rolfsii;
Enfermedades por Septoria, producidas por ejemplo por Septotia nodorum;
Enfermedades por Typhula, producidas por ejemplo por Typhula incarnata;

. Enfermedades por Verticillium, producidas por ejemplo por Verticillium dahliae;
» Enfermedades por cancro, retama y puntiseco tales como
30 Enfermedades por Nectria, producidas por ejemplo por Nectria galligena;
« Enfermedades por tizon, tales como
Enfermedades por Monilinia, producidas por gjemplo por Monilinia laxa;
» Enfermedades de sarna de la hoja y rizadura de la hoja incluyendo la deformacién de
fiores y frutos, tales como

35 Enfermedades por Exobasidium, producidas por ejemplo por Exobasidium vexans;
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Enfermedades por Taphrina, producidas por ejemplo por Taphrina deformans;
Enfermedades de deterioro de plantas madereras, tales como

Enfermedades por yesca, producidas por gjemplo por Phaeomoniella clamydospora,
Phaeoacremoniljm aleophilurn y Fomitiporia mediterranea;

Enfermedades por Ganoderma, producidas por ejemplo por Ganoderma boninense;
Enfermedades por Rigideporus, preducidas por ejemplo por Rigidoporus lignosus
Enfermedades de flores y semillas tales como

Enfermedades por Botrytis, producidas por ejemplo por Botrytis cinerea;

Enfermedades de tubérculos, tales como:

Enfermedades por Rhizoctonia, producidas por ejemplo por Rhizoctonia solani;

enfermedades por Helminthosporium, producidas por ejemplo por Helminthosporium

solani;
» Enfermedades por hernia de las raices de las cruciferas, tales como
Enfermedades por Plasmodiophora, producidas por ejemplo por Plamodiophora
brassicae;

Enfermedades producidas por organismos bacterianos, tales como:

Especies de xanthomonas, por ejemplo Xanthomonas campestris pv. oryzae;
especies de pseudomonas, por ejemplo Pseudomonas syringae pv. lachrymans;
especies de Erwinia, por ejemplo Erwinia amylovora.

La compoesicién fungicida de acuerdo con la invencién también se puede utilizar contra

enfermedades micoticas susceptibles de desarrollarse sobre maderas o en el interior de las

mismas. El término "madera” significa todos los tipos de especies de madera y todos {os tipos

de labores de esta madera destinados a la construccion, por ejemplo, madera maciza, madera

de alta densidad, madera laminada y contrachapado. El método para tratar la madera acorde

con la invencién consiste fundamentalmente en ponerla en contacto con uno o mas

compuestos acordes con la invencidn, o con una composicidon acorde con la invencion; éste

incluye por ejemplo, la aplicacion directa, la pulverizacion, la inmersion, ta inyeccién o cualquier
otro medio adecuado.

La dosis de compuesto activo aplicada normalmente en el método de tratamiento segun la

invencion esta comprendida general y ventajosamente de 10 a 800 g/ha, preferiblemente, de

50 a 300 g/ha para aplicaciones en tratamiento de las hojas. La dosis de sustancia activa
aplicada es general y ventajosamente de 2 a 200 g por 100 kg de semilias, preferiblemente de
3 a 150 g por 100 kg de semillas en el caso del tratamiento de semillas.
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Se entiende claramente que ias dosis indicadas en la presente memoria se proporcionan como
ejemplos ilustrativos del método de acuerdo con la invencion. Un experto en la técnica sabra
como adaptar la dosis de aplicacion, en particular segin la naturaleza de la planta o del cultivo
a tratar.

El método de tratamiento seguin la invencion puede utilizarse en el tratamiento de organismos
modificados genéticamente (GMO), por ejemplo, plantas o semillas. Las plantas modificadas
geneticamente (o plantas transgénicas) son plantas en las que se ha integrado de manera estabie
un gen heterdlogo en el genoma. La expresién "gen heterdlogo™ significa esencialmente un gen que
se proporciona o construye fuera de la planta y que cuando se introduce en el genoma nuclear,
cloroplastico o0 mitocondrial proporciona a la planta transformada nuevas o mejoradas propiedades
agrondmicas u otras propiedades mediante la expresion de una proteina o polipéptido de interés o
disminuyendo o silenciando otros genes que estan presentes en la planta {utilizando, por ejemplo,
tecnologia antisentido, tecnologia de co-supresion o tecnologia de interferencia de ARN — ARNi).

Un gen heterdlogo que esta localizado en el genoma también se denomina un transgén. Un
transgen que esta definido por su particular localizacion en el genoma de la pianta se denomina un
evento de transformacian o transgénico.

Dependiendo de la especie de planta o de la variedad de la planta cultivada, su localizacion y
sus condiciones de crecimiento (suelos, clima, periodo de vegetacion, dieta), el tratamiento
segln la invencion también puede producir efectos superaditivos (“sinérgicos”). Asi, por
ejemplo, son posibles relaciones de aplicacion reducidas y/o una ampliacion del espectro de
actividad yfo un incremento de la actividad de fos compuestos y composiciones activos que
pueden utilizarse segun la invencidn, mejor crecimiento de la planta, tolerancia incrementada a
temperaturas altas o bajas, tolerancia incrementada a la sequia o al agua o al contenido en sal
del suelo, floracidn incrementada, recoleccién mas facil, maduracion acelerada, rendimientos
de cosecha mayores, frutos mas grandes, mayor aitura de la planta, color de la hoja mas verde,
floracion temprana, mayor cafidad y/o valor nutricional mas alto de los productos cosechados,
mayor concentracion de azicar en los frutos, mejor estabilidad en el almacenamiento y/o

procesabilidad de los productos cosechados, lo que supera los efectos que eran de esperar.

A determinadas relaciones de aplicacion, las combinaciones del compuesto activo segun la
invencion también pueden tener un efecto reforzador en las plantas. De acuerdo con esto, también
son adecuadas para movilizar el sistema de defensa de la planta frente al ataque de hongos y/o
microorganismos y/o virus filopatégenos no deseados. Esta puede ser, si resulta apropiado, una

de las razones de la actividad incrementada de las combinaciones segun la invencion, por ejemplo,

frente a hongos. Debe entenderse que las sustancias que refuerzan la planta (que inducen
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resistencia) significan, en el presente contexto, aquellas sustancias o combinaciones de sustancias
gue son capaces de estimular el sistema de defensa de las plantas de manera tal que cuando se
incculan posteriormente con hongos y/o microorganismos y/o virus fitopatégenos no deseados, las
plantas tratadas muestran un grado de resistencia sustancial frente a esos hongos y/o
microorgantsmos y/o virus fitopatdgenos. En el caso presente, debe entenderse que los hongos
y/o microorganismos y/o virus filopatdgenos no deseados significan hongos, bacterias y virus
fitopatdgenos. Asl, las sustancias segun la invencion pueden utilizarse para proteger a las plantas
frente al ataque de los patdgenos mencionades anteriormente en un periodo de tiempo
determinado después del tratamiento. El periodo de tiempo en el que se produce la proteccion se
extiende generalmente de 1 a 10 dias, preferiblemente de 1 a 7 dias, después del tratamiento de
las plantas con los compuestos activos.

Las plantas y las variedades de plantas cultivadas que se tratan preferiblemente segin ia
invencion incluyen todas las plantas que tienen material genético que proporciona
caracteristicas particularmente ventajosas y utiles a estas plantas (ya sean obtenidas por

reproduccion yfo por medios biotecnolégicos).

Las pilantas y las variedades de plantas cultivadas que preferiblemente se tratan segun la
invencion son resistentes frente a uno o mas los estrés bidticos, es decir, dichas plantas
muestran una mejor defensa frente a plagas animales y microbianas, tales como frente a
nematodos, acaros, hongos, bacterias virus y/o viroides fitopatdégenos.

Las plantas y las variedades de plantas cultivadas que también pueden tratarse segun la
invencién son aquellas plantas que son resistentes a uno o mas de los estrés abidticos. Las
condiciones de estrés abidtico pueden inciuir, por ejemplo, sequia, exposicion a bajas
temperaturas, exposicion al calor, estrés osmdtico, inundacion, salinidad dei suelo
incrementada, exposicion a minerales incrementada, exposicion a ozono, exposicion a mucha

luz, disponibilidad limitada de nutrientes nitrogenados, disponibilidad limitada de nutrientes de
fésforo, falta de sombra.

Las plantas y las variedades de plantas cultivadas que también pueden tratarse segun la
invencion, son aquellas plantas caracterizadas por unas caracteristicas de rendimiento
incrementadas. El rendimiento incrementado en dichas plantas puede ser el resultado, por
ejemplo, de una mejora de la fisiologia de la planta, crecimiento y desarrollo, tal como eficacia
en la utilizacion del agua, eficacia en la retencion del agua, utilizacién mejorada del nitrogeno,

asimilacién incrementada del carbono, fotosintesis mejorada, eficacia incrementada de la
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germinacion y maduracién acelerada. El rendimiento puede verse afectade ademas por una
arquitectura mejorada de la planta (en condiciones de estrés y sin estrés), incluyendo, pero sin
limitarse a, floracion temprana, control de la floracién para la produccion de semillas hibridas,
vigor de la siembra, tamafio de la planta, nimero y distancia de los entrenudos, crecimiento de
la raiz, tamano de la semilla, tamanio del fruto, tamafio de la vaina, numero de vainas o espigas,
numero de semillas por vaina o espiga, masa de semillas, relleno incrementado de las semillas,
dispersion reducida de ias semillas, dehiscencia reducida de la vaina y resistencia a la calda.
Las caracteristicas de rendimiento adicionales incluyen composicion de las semillas, tales
como contenida en carbohidratos, contenido en proteinas, contenido en aceite y composicion,
valor nutricional, reduccion de compuestos anti-nutricionales, procesabilidad mejorada y mejor
estabilidad en el almacenamiento.

Las plantas que pueden tratarse segun la invencion son plantas hibridas que expresan la
caracteristica de heterosis o vigor del hibrido que resulta generalmente en un mayor
rendimiento, vigor, salud y resistencia frente a factores de estrés biotico y abiotico. Dichas
plantas se obtienen tipicamente cruzando una linea parental macho estéril endogamica (la
hembra parental) con otra linea parental macho fértil endogamica (el macho parental). La
semilla hibrida se cosecha tipicamente a partir de las plantas macho estériles y se vende a los
cultivadores. Las plantas macho estériles pueden producirse a veces (por ejemplo, en malz)
por castracion, es decir, por la eliminacién mecanica de los érganos reproductores masculinos
(o flores macho) pero, tipicamente, la esterilidad de los machos es el resultado de
determinantes genéticos en el genoma de la planta. En este caso, y en particular cuando la
semilla es el producto deseado para ser cosechado de las plantas hibridas es tipicamente Gtil
asegurar gue se ha restaurado completamente la fertilidad de los machos en ias plantas
hibridas. Esto puede conseguirse asegurando que los machos parentales tienen los genes de
restauracion de la fertilidad apropiados que son capaces de restaurar la fertilidad de los
machos en las plantas hibridas que contienen los determinantes genéticos responsables de la
esterilidad de los machos. Los determinantes genéticos para la esterilidad de los machos
pueden estar localizados en el citoplasma. Los ejemplos de esterilidad masculina citoplasmica
{CMS) se describieron, por ejemplo, en especies de Brassica (W0 1992/005251, WO
1995/009910, WO 1998/27806, WO 2005/002324, WO 2006/021972 y US 6.229.072). Sin
embargo, los determinantes genéticos para la esterilidad de los machos también pueden estar
localizados en el genoma nuclear. Las plantas macho estériles también pueden obtenerse
mediante métodos de biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética. Un medio
particularmente util para obtener plantas macho estériles se describe en WO 1989/10396 en el
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que, por ejemplo, una ribonucleasa tal como barnasa se expresa selectivamente en las células
del tapetum en los estambres. La fertilidad puede restaurarse entonces mediante la expresion
en las células del tapetum de un inhibidor de ribontcleasa tal como barstar (por ejemplo, WO
1891/002069).

Las plantas o las variedades de plantas cultivadas (obtenidas mediante meétodos de
biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética) que pueden tratarse segun la
invencién son plantas tolerantes a los herbicidas, es decir, plantas que se han hecho tolerantes
a uno o mas herbicidas dados. Dichas piantas pueden obtenerse mediante transformacién
genética, o mediante seleccion de plantas que contienen una mutacion que proporciona dicha
tolerancia a herbicidas.

Las plantas tolerantes a herbicidas son, por ejemplo, plantas tolerantes a glifosato, es decir,
plantas que se han hecho tolerantes al herbicida glifosato ¢ a las sales de éste. Las plantas
pueden hacerse tolerantes a glifosato mediante diferentes medios. Por ejempio, las plantas
tolerantes a glifosato pueden obtenerse mediante la transformacién de la planta con un gen
que codifica la enzima 5-enolpiruvilshikimato-3-fosfato sintasa (EPSPS). Los ejemplos de
dichos genes EPSPS son el gen AroA (mutante CT7) de la bactera Salmonella typhimurium
(Comai et al., Science (1983), 221, 370-371), el gen CP4 de la bacteria Agrobacterium sp.
(Barry et al., Curr. Topics Plant Physiol. (1992), 7, 139-145}, los genes que codifican una
EPSPS de Petunia {Shah et al., Science (1986), 233, 478-481), una EPSPS de Tomate
(Gasser et al., J. Biol. Chem. (1988),263, 4280-4289), 0 una EPSPS de Eleusina {documento
WO 2001/66704). También puede ser una EPSPS mutada como se describe, por ejemplo, en
los documentos EP-A 0837944, WO 2000/066746, WO 2000/066747 o WO 2002/026995. Las
plantas tolerantes a glifosato también pueden cbtenerse mediante la expresion de un gen que
codifica una enzima glifosato 6xido-reductasa como se describe en los documentos US
5.776.760 y US 5.463.175. Las plantas tolerantes a glifosato también pueden obtenerse
mediante la expresién de un gen que codifica una enzima glifosato acetit tranferasa como se
describe, por ejemplo, en los documentos WO 2002/036782, WO 2003/092380, WO
2005/012516 y WO 2007/024782. Las plantas tolerantes a glifosato también pueden obtenerse
mediante la seleccion de plantas que contienen mutaciones naturales de los genes
mencionados anteriormente, como se describe, por ejemplo, en tos documentos WO
2001/024615 o WO 2003/013226.

Otras plantas resistentes a herbicidas son, por ejemplo, las plantas que se hacen tolerantes a
herbicidas mediante la inhibicion de la enzima glutamina sintasa, tal como bialafos, fosfinotricin
o glufosinato. Dichas plantas pueden obtenerse mediante la expresion de una enzima que
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destoxifica el herbicida o una enzimia glutamina sintasa mutante que es resistente a la
inhibicion. Una de dichas enzimas destoxificantes eficaces es una enzima que codifica una
fosfinotricin acetiltransferasa (tal como la proteina bar o pat de especies de Streptomyces). Las
plantas que expresan una fosfinotricin acetiltransferasa exogena se describen, por ejemplo, en
los documentos US 5.561.236, US 5.648.477; US 5.646.024; US 5.273.894; US 5.637.489; US
5.276.268,; US 5.739.082; US 5.908.810 y US 7.112.665.

Las plantas tolerantes a herbicidas adicionales también son plantas que se hacen tolerantes a
los herbicidas mediante la inhibicion de la enzima hidroxifenilpiruvatodioxigenasa (HPPD). Las
hidroxifenilpiruvatodioxigenasas son enzimas que catalizan fa reaccién en la que el para-
hidroxifenilpiruvato (HPP) se transforma en homogentisato. Las plantas tolerantes a inhibidores
de HPPD pueden transformarse con un gen que codifica una enzima HPPD resistente natural,
0 un gen gue codifica una enzima HPPD mutada como se describe en WO 1996/038567, WO
1999/024585 y WO 1995/024586. La tolerancia a inhibidores de HPPD también puede
obtenerse mediante la transformacion de plantas con genes que codifican determinadas
enzimas que permiten la formacién de homogentisato a pesar de la inhibicion de la enzima
HPPD nativa por el inhibidor de HPPD. Dichas plantas y genes se describen en WO
1999/034008 y WO 2002/36787. La tolerancia de las plantas a inhibidores de HPPD también
puede mejorarse mediante la transformacion de plantas con un gen que codifica una enzima
prefenato deshidrogenasa ademas de un gen que codifica una enzima tolerante a HPPD, como
se describe en WO 2004/024928.

AlOn mas, las plantas tolerantes a herbicidas son plantas que se hacen tolerantes a inhibidores
de la acetolactato sintasa (ALS). Los inhibidores de ALS conocidos incluyen, por ejemplo, los
herbicidas de tipo sulfonilurea, imidazolinona, triazolopirimidinas, pirimidiniloxi(tio)benzoatos,
y/o sulfonilaminocarboniltriazolinona. Se sabe que diferentes mutaciones en la enzima ALS
(también conocida como acetohidroxiacido sintasa, AHAS) confieren tolerancia a diferentes
herbicidas y grupos de herbicidas, como se describe, por ejemplo, en Tranel y Wright, Weed
Science (2002), 50, 700-712, y también en los documentos US 5.605.011, US 5.378.824, US
5.141.870 y US 5.013.659. La produccion de plantas tolerantes a sulfonilurea y de plantas
tolerantes a imidazolinona se describe en los documentos US 5.605.011; US 5.013.659; US
5.141.870; US 5.767.361; US 5.731.180; US 5.304,732; US 4.761.373; US 5.331.107; US
5.928.937; y US 5.378.824; y en la publicacion internacional WO 1996/033270. Otras plantas
tolerantes a imidazolinona se describen también, por ejemplo, en los documentos

WO 2004/040012, WO 2004/106529, WO 2005/020673, WO 2005/093093, WO 2006/007373,
WO 2006/015376, WO 2006/024351, y WO 2006/060634. Las plantas tolerantes a sulfonilurea
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y a imidazolinona adicianales también se describen, por ejemplo, en el documento WO
2007/024782.

Otras plantas tolerantes a imidazolinona y/o sulfonilurea pueden obtenerse mediante
mutagénesis inducida, seleccion en cultivos celulares en presencia del herbicida o seleccion
por mutacién como se describe, por ejemplo para sojas en el documento US 5.084.082, para
arroz en WO 1997/41218, para remolacha en US 5.773.702 y WO 1899/057965, para lechuga
en US 5.198.599, o para girasol en WO 2001/065922.

Las plantas o las variedades de plantas cuitivadas (cbtenidas mediante métodos de
biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética) que también pueden tratarse segtn la
invencion son plantas transgénicas resistentes a insectos, es decir, plantas que se han hecho
resistentes al atague de determinados insectos diana. Dichas plantas pueden obtenerse
mediante transformacion genética, o mediante seleccion de plantas que contienen una
mutacion que proporciona dicha resistencia a insectos.
Una “planta transgénica resistente a insectos”, tal y como se utiliza en la presente memoria,
incluye cualquier planta que contiene al menos un transgén que comprende una secuencia
coedificadora que codifica:
1) una proteina cristal insecticida de Bacillus thuringiensis o una parte de ésta
insecticida, tal como las proteinas cristal insecticidas listadas por Crickmore et al,,
Microbiology and Molecular Biology Reviews (1998}, 62, 807-813, actualizado por
Crickmore et al. (2005} en la nomenclatura de las toxinas de Baciflus thuringiensis, en
linea en:
hitp://www lifesci.sussex.ac, uk/Home/Neil_Crickmore/BY/), o partes de éstas
insecticidas, por ejemplo, las proteinas de la clase Cry de proteinas Cry1Ab, Cry1Ac,
Cry1F, Cry2Ab, Cry3Aa, o Cry3Bb o partes de éstas insecticidas; o
2) una proteina cristal de Bacillus thuringiensis o una parte de ésta que es insecticida
en presencia de una segunda proteina cristal de Baciflus thuringiensis o una parte de
ésta, tal como la toxina binaria constituida por las proteinas cristal Cry34 y Cry35
(Moellenbeck et al., Nat. Biofechnol. (2001), 19, 668-72; Schnepf et al., Applied
Environm. Microbiol. (2006), 71, 1765-1774); o
3) una proteina insecticida hibrida que comprende partes de diferentes proteinas cristal
insecticidas de Bacillus thuringiensis, tal como un hibrido de las proteinas de 1) anterior
o un hibrido de las proteinas de 2) anterior, por ejemplo, la proteina Cry1A.105
producida por ei maiz transgénico MON98034 (WO 2007/027777); o
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4) una proteina de uno cualquiera de 1) a 3) anteriores en la que algunos aminoacidos,
particularmente 1 a 10, han sido reemplazados por otro aminoacido para obtener una
mayor actividad insecticida frente a especies de insecto diana, y/o para expandir la
gama de especies de insectos diana afectadas, y/o debido a los cambios introducidos
en el ADN codificador durante la clonacion o transformacién, tal como la proteina
Cry3Bb1 en los maices transgénicos MON863 o0 MONBB017, o la proteina Cry3A en el
maiz transgénico MIR604;

5) una proteina insecticida secretada de Bacillus thuringiensis o Bacillus cereus, o una

parte de esta insecticida, tal como las proteinas vegetativas insecticidas (VIP) listadas
en: '

bttp:/fwww.lifesci.sussex.ac.uk/home/Neil_Crickmore/Bt/vip html, por ejemplo, proteinas
de la clase de proteinas VIP3Aa; o
6) una proteina secretada de Bacillus thuringiensis o Bacillus cereus que es insecticida
en presencia de una segunda proteina secretada de Baciflus thuringiensis ¢ B. cereus,
tal como la toxina binaria constituida por las proteinas VIP1A y VIP2A (WO
1994/21795); o
7) una proteina insecticida hibrida que comprende partes de diferentes proteinas
secretadas de Bacillus thuringiensis o Baciflus cereus, tal como un hibrido de las
proteinas de 1} anterior o un hibrido de las proteinas de 2) anterior; o
8} una proteina de uno cualquiera de 1) a 3) anteriores en la que algunos aminoacidos,
particutarmente 1 a 10, han sido reemplazados por otro aminoacido para obtener una
mayor actividad insecticida frente a especies de insecto diana, yfo para expandir la
gama de especies de insectos diana afectadas, y/o debido a los cambios introducidos
en el ADN codificador durante la clonacion o transformacion (aunque todavia codifica
una proteina insecticida), tal como la proteina VIP3Aa en el aigodén transgénico
COoT102.
Por supuesto, una planta transgénica resistente a insectos, tal y como se utiliza en la presente
memoria, también incluye cualquier planta que coinprende una combinacion de los genes que
codifican las proteinas de una cualquiera de las clases anteriores 1 a 8. En una realizacion, una
planta resistente a insectos contiene mas de un transgén que codifica una proteina de una
cualquiera de las clases anteriores 1 a 8, para expandir la gama de especies de insectos diana
afectadas cuando se utilizan diferentes proteinas dirigidas a diferentes especies de insectos
diana, o para retardar el desarrollo de la resistencia a insectos en las plantas utilizando
diferentes proteinas insecticidas para las mismas especies de inseclos diana pero que tienen
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un modo de accion diferente, tal como la union a diferentes sitios de unidn del receptor en el

insecto.

Las plantas o las variedades de plantas cultivadas (obtenidas mediante métodos de

biotecnologia de plantas tal como ingenieria genética) que también pueden tratarse segun la

invencion son toierantes a estreses abidticos. Dichas plantas pueden obtenerse mediante

transformacion genética, o mediante seleccién de plantas que contienen una mutacion que

proporciona dicha resistencia al estrés. Las plantas tolerantes al estrés particularmente utiles

incluyen:

piantas que contienen un transgén capaz de reducir ta expresion y/o la
actividad del gen de la poli{ ADP-ribosa)polimerasa (PARP) en las céiulas de
la planta o en la planta como se describe en los documentos WO
2000/004173 o WO2006/045633 o PCT/EP07/004142.

plantas que contienen un transgén que incrementa la tolerancia al estrés
capaz de reducir la expresion yfo la actividad de los genes que codifican
PARG de las plantas o de las celulas de las plantas, como se describe, por
ejemplo, en el documento los decumentos WO 2004/090140.

plantas que contienen un transgén que incrementa la tolerancia al estrés
que codifica una enzima funcional de la planta de la via de sintesis del
dinucléotido de nicotinamida y adenina incluyendo nicotinamidasa,
nicotinato fosforribosiltransferasa, Acido nicotinico mononucleétido adenil
transferasa, dinucléotido de nicotinamida y adenina sintetasa o nicotina
amida fosforribosiltransferasa como se describe, por ejemplo, en los
documentos WO2006/032469 o WO 2006/133827 o PCT/EP07/002433.

Las plantas o las variedades de plantas cultivadas (obtenidas mediante métodos de

biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética) que también pueden tratarse segin la

invencion muestran una cantidad, calidad y/o estabilidad en el almacenamiento alteradas del

producto cosechado y/o propiedades alteradas de los ingredientes especificos del producto
cosechado tales como:

1) plantas transgeénicas que sintetizan un almidén modificado, que presenta cambios en
sus caracteristicas fisico-quimicas, en particular en el contenido en amilosa o en la
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relacion amilosa/amilopectina, grado de ramificacion, longitud media de la cadena,
distribucién de la cadena lateral, comportamiento viscoso, fuerza de gelificacion,
tamafio del grano del almidon y/o morfologia del grano del almidén, en comparacion
con el almidon sintetizado en células de plantas o plantas de tipo salvaje, de manera
que es mas adecuado para aplicaciones especiales. Dichas plantas transgénicas que
sintelizan un almidon modificado se describen, por ejemplo, en los documentos EP
0571427, WO 1995/004826, EP 0719338, WO 1996/15248, WO 1996/19581, WO
1996/27674, WO 1997/11188, WO 1997/26362, WO 1997/32985, WO 1997/42328, WO
1897/44472, WO 1997/45545, WO 1998/27212, WO 1998/40503, W099/58688, WO
1999/58690, WO 1999/58654, WO 2000/008184, WO 2000/008185, WO 2000/008175,
WO 2000/28052, WO 2000/77229, WO 200112782, WO 2001/12826, WO
2002/101058, WO 2003/071860, WO 2004/056999, WO 2005/030942, WO
2005/030941, WO 2005/095632, WO 2005/095617, WO 2005/095619, WO
2005/095618, WO 2005/123927, WO 2006/018319, WO 2006/103107, WO
2006/108702, WO 2007/009823, WO 2000/22140, WO 2006/063862, WO 2006/072603
WO 2002/034923, EP 06090134.5, EP 06090228.5, EP 06090227.7, EP 070900071,
EP 07090009.7, WO 2001/14569, WO 2002/79410, WQ 2003/33540, WO 2004/078983
WO 2001/19975, WO 1995/26407, WO 1996/34968, WO 1998/20145, WO 19998/12950,
WO 1999/66050, WO 1999753072, US 6.734.341, WO 2000/11192, WO 1998/22604,
WO 1998/32326, WO 2001/98509, WO 2001/98509, WO 2005/002359, US 5.824.790,
US 6.013.861, WO 1994/004693, WO 1994/009144, WO 1994/11520, WO 1995/35026,
WO 1997/20936.

2} plantas transgénicas que sintetizan polimeros de carbohidratos distintos del almidon

0 que sintetizan polimeros de carbohidratos distintos del almidén con propiedades
alteradas en comparacion con plantas de tipo salvaje sin medificacion genética. Los
ejemplos son plantas que producen polifructosa, especialmente del tipo inulina y levano,
como se describe en los documentos EP 0663956, WO 1996/001904, WO
1996/021023, WO 1998/039460, y WO 1995/024593, plantas que producen alfa-1,4-
glucanos como se describe en los documentos WO 1995/031553, US 2002/031826, US
6.284.479, US 5.712.107, WO 1997/047806, WO 1997/047807, WO 1997/047808 y
WO 2000/014249, plantas que producen alfa-1,4-glucanos con ramificaciones alfa-1,6,
como se describe en el documento WO 200073422, plantas que producen alternano,
como se describe en los documentos WO 2000/047727, EP 06077301.7, US 5.908.975
y EP 0728213,
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3) plantas transgénicas que producen hialuronano, como se describe, por ejemplo, en
los documentos WO 2006/032538, WO 2007/039314, WO 2007/039315, WO
2007/039316, JP 2006/304779, y WO 2005/012529.

Las plantas o las variedades de plantas cultivadas (que pueden obtenerse mediante métodos

de biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética) que también pueden tratarse segun

Ia invencién son plantas, tales como plantas de algodon, con caracteristicas alteradas de la

fibra. Dichas ptantas pueden obtenerse mediante transformacion genética, o mediante

seleccidn de plantas que contienen una mutacion que proporciona dichas caracteristicas

alteradas de la fibra e incluyen:

a)

b)

d)

e)

f)

Plantas, tales como plantas de algodén, que contienen una forma alterada de los
genes de la celulosa sintasa como se describe en el documento WO 1998/000549
Plantas, tales como plantas de algoddn, que contienen una forma alterada de los
acidos nucleicos homélogos de rsw2 o rsw3 como se describe en en el documento
wW02004/053219

Plantas, tales como plantas de algod6n, que tienen una expresion incrementada de
la sacarosa fosfato sintasa como se describe en en el documente WO
2001/017333

Plantas, tales como plantas de algodén, que tienen una expresion incrementada de
la sacarosa sintasa como se describe en en el documento W002/45485

Plantas, tales como plantas de algoddn, en las que el control temporal de la
apertura de los plasmodesmata de la célula de la fibra esta alterado, por ejemplo, a
través de una regulacion negativa de la B-1,3-glucanasa selectiva de las fibras
como se describe en en el dgcumento WQ2005/017157

Plantas, tales como plantas de algoddn, que-tienen fibras con una reactividad
alterada, por e¢jemplo, a través de la expresién del gen de la N-
acetilglucosaminatransferasa incluyendo los genes nodC y quitinsintasa como se
describe en en el documento W0O2006/136351

Las plantas o las variedades de plantas cuitivadas {que pueden obtenerse mediante métodos

de biotecnologia de plantas tales como ingenieria genética) que también pueden tratarse segan

la invencion son plantas, tales como colza o plantas Brassica relacionadas, con unas
caracteristicas alteradas del perfit del aceite. Dichas plantas pueden obtenerse mediante

transformacion genética, o mediante seleccion de plantas que contienen una mutacion que
proporciona dichas caracteristicas alteradas del aceite e incluyen:

Lo
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a) Plantas, tales como plantas de colza, que producen aceite gue tiene un contenido
alto en acido oleico como se describe, por ejemplo, en los documentos US
5.969.169, US 5.840.946 o US 6.323.392 o US 6.063.947

b} Plantas, tales como plantas de colza, que producen aceite que tiene un contenido
bajo en &cido linolénico como se describe en los documentos US 6.270828, US
6.169.190 o US 5.965.755

c) Piantas, tales como plantas de colza, que producen aceite que tiene un nivel bajo
de acidos grasos saturados como se describe, por ejemplo, en el documente US
5.434.283 '

Llantas transgenicas particularmente Utiles que se pueden tratar de acuerdo con la invencion
son plantas que comprenden unc 0 mas genes que codifican una o mas toxinas tales como las
siguientes que se venden con los nombres de mercado YIELD GARD; (por ejemplo maiz,
algodon, soja), KnockOut; (por ejemplo maiz), BiteGards {por ejemplo maiz), Bt-Xtra; (por
ejemplo maiz), StarLink; (por ejemplo maiz), Boligard; (algodon), Nucotns (algodédn), Nucotn
33B®(algodon), NatureGard; (por ejemplo malz), Protecta,; y Newleaf; (patata). Ejemplos de
plantas tolerantes a los herbicidas que se pueden mencionar son variedades de maiz,
variedades de algodén y variedades de soja que se venden con los nombres de mercado
Roundup Ready; (tolerancia a glifosato, por ejemplo mafz, algodén, soja), Liberty Links
(tolerancia a fosfinotricina, por ejemplo, colza}, IMi; (tolerancia a imidazolinonas) y STS;
(tolerancia a sulfonilureas, por ejemplo maiz). Las plantas resistentes a herbicidas (plantas
producidas de una manera convencional para la tolerancia a herbicidas) que pueden

mencionarse incluyen variedades vendidas con el nombre Clearfield® (por ejemplo, maiz).

Las plantas transgénicas particularmente Otiles que pueden tratarse segun la invencién son
plantas que contienen eventos de transformacion, o combinaciones de eventos de
transformacion, que se listan, por ejemplo, en las bases de datos de varias agencias
reguladoras nacionales o regionales {véase, por ejemplo, bitp.//amoinfo.jrc.it/gmp browse.aspx

y hitp:/f'www.agbios.com/dbase.php).

Los compuestos o0 mezclas segun la invencion pueden utilizarse también para la preparacion
de una composicién Gtil para tratar en forma curativa o preventiva enfermedades micéticas en
seres humanos o animales tales como, por ejemplo, micosis, dermatosis, tricofitosis y
candidiasis o enfermedades provocadas por Aspergillus spp., por ejemplo Aspergillus

fumigatus.
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Ademas, los compuestos segun la invencion se pueden usar también para reducir el contenido
de micotoxinas en plantas y el material vegetal recolectado y por lo tanto en alimentos y pienso
para animales hechos con los mismos.

El método para combatir hongos que producen fitopatogenos y micotoxinas se caracterizan

porque se aplican compuestos segin Ia invencién a estos hongos y/o a su habitat.

Pueden especificarse especiaimente pero no exclusivamente ias micotoxinas siguientes:

Deoxinivalenol {DON), Nivalenol, 15-Ac-DON, 3-Ac-DON, Toxinas T2 y HT2, Fumonisinas,
Zearalenona Moniliformina, Fusarina, Diaceotoxiscirpenol {DAS), Beauvericina, Enniatina,
Fusaroproliferina, Fusarenol, Ocratoxinas, Patulina, Ergotalcaloides y Aflatoxinas, que son
producidas, por ejemplo, por las enfermedades fungicas siguientes: Fusarium espec., como

Fusarium acuminatum, F. avenaceum, F. crookwelfense, F. culmorum, F. graminaarum

(Gibberella zeae), F. equiseti, F. fujikoroi, F. musarum, F. oxisporum, F. proliferatum, F. poae, F.

pseudograminaarum, F. sambucinum, F. scirpi, F. semitectum, F. solani, F. sporotrichoides, F.
langsethiae, F. subglutinans, F._ tricinctum, F. verdicillioides y otros, y también por Aspergillus

espec., Penicillium espec., Claviceps purpurea, Stachybotrys espec. y otros.

Lod diferentes aspectos de la invencion se ilustrardn ahora con relacion a las siguientes tablas I, I' y
{ll de ejemplos de compuestos y la siguiente preparacion o ejemplos de eficacia.

Las siguientes tablas |, Il y lil ilustran de manera no limitante ejemplos de compuastos de acuerdo
con la invencion.

En las siguientes tablas, M+H (o M-H) significa el pico del ion molecular, mas o menos 1 um.a.
{unidad de masa atémica) respectivamente, observado en espectroscopia de masas y M (Apcl+)

significa el pico del ion molecular que se encontrd por ionizacion quimica a presion atmosférica
positiva en espectroscopia de masas.

32~
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Tablai:
Rb
RS | SN
o
Ny ,
a Q)
2 v R p
L,
Q
Formula (114,)
R? En la Tabla | se usan las siguientes abreviaturas para
RU_A N “L'-C(=Y)-L-Q%
|
PPN
e @, *L'-C(=Y)-L%-Q? Abreviatura
L‘i Y .
Q2
Férmula (M) L1A
En la que W representa un QZ/L
heterociclo aromatice o no
aromatico, saturado o
insaturado, de 4, 5,667 *
miembros, que comprende N x?
hasta 4 heteroatomos que Y | P , L1B
pueden ser iguales o diferentes ) X
X
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Los siguientes ejemplos ilustran de forma no limitante la preparacion y eficacia de los
compuestos de formula (1) a (IV) segun la invencion.

Preparacion _de 4-{2-[(6-metoxipiridin-3-il}aming]pirimidin-4-il}piridina-2-carboxilato _de etilo
(Compuesto A-1)

Se agitaron 150 mg de 3-[3-(dimetilamino)prop-2-enoil}piridina-2-carboxilato de etilo (0,6 mmol),
138 mg de nitrato de 1-(6-metoxipiridin-3-il)guanidina (0,6 mmol) y 64 mg de carbonato de
sodio (0,6 mmol) durante 8 hora a reflujo en 3,38 ml de 2-metoxietanol. Después de enfriar, se

afiadié agua y el precipitado se filtrd y se seco para dar 65 mg de 4-{2-[(6-metoxipiridin-3-
iljamino}-pirimidin-4-if}piridina-2-carboxilato de etilo (rendimiento = 53%) [M + 1] = 352,

Preparacidn de 4-12-[(2-cloropiridin-4-ilJamino]pirimidin-4-il}-N-etil-N-metilpiridina-2-
carboxamida {(Compuesto A-17) y N-etil-4-[2-({2-[etil{meti)carbamoilolpiridin-4-
illamino)pirimidin-4-il]-N-metilpiridina-2-carboxamida_(Compuesto A-19) de acuerdo con el

procedimiento P1A
Etapa 1:

butilo:

Preparacion de -[{2-cloropiridin-4-ilJamino}metiiliden}biscarbamato _de di-terc-

Se diluyeron 20,22 g (0,157 mol) de 4-amino-2-cloropiridina en ftrietilamina (67 mi) y
diclorometano ( 600 ml) a 0-5°C. Se afiadieron 47 g de cloruro de mercurio{}l) (0,173 mol) y
50,24 g (0,173 mol) de N,N'-bis(boc)-S-metil-isctiourea a la mezcla de reaccion, que despues
se agitd a temperatura ambiente durante 4 dias, se filtré en un embudo sinterizado, se
concentrd a vacio y se cromatografié en silice (Heptano 80/AcOEt 10) para dar 43,67 g de {(Z)-
[{2-cloropiridin-4-ilJaminc]metiliiden}biscarbamato de di-terc-butilo (rendimiento = 71%). [M + 1]
=371

Etapa 2; Preparacion de bis(trifluorcacetato) de 1-{2-cloropiridin-4-il :
A una disolucion de 4367 g (0,117 moly de  {{Z}(2-cloropiridin-4-

ilfamino]metililiden}biscarbamato di-de terc-butilo en diclorometano (800 ml) a temperatura

ambiente se afadieron 81,64 ml de acido trifluoroacético (1,06 mol). La mezcla de reaccion se
agité a temperatura ambiente durante 2 dias, se concentrd a vacio, se trituré con 100 ml de
pentano, y tras reposar cristalizé para dar 51,68 g de bis(triflucroacetato) de 1-(2-cloropiridin-4-
iljguanidina (rendimiento = 99%). [M + 1-2*CF;CO,H] = 171
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Etapa 3. Preparacion _de_ N 4-bis{2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina_de acuerdo con el

procedimiento A-1:

A una disolucion de 6,32 g de 1-(2-cloropiridin-4-il)-3-(dimetilamino)prop-2-en-1-ona (30 mmaol)
en 60 ml de 2-propancl se afadieron 2,52 g de hidréxido de sodio {63 mmol) y 11,96 g de
bis(trifluoroacetato) de 1-(2-cloropiridin-4-iljguanidina (30 mmol). La mezcla de reaccion se
calenté a reflujo con agitacion durante 20 h. Después de filtrar, el precipitado se lavd con 100
mi de n-butanol y 120 ml de i-Pr,O y después se secé al aire para dar 4,69 g de N,4-bis(2-
cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina {rendimiento = 37%). [M + 1] = 318

Etapa 4 : Preparacién_de 4-{2-[(2-cloropiridin-4-ilyamino]pirimidin-4-i}-N-etil-N-metilpiridina-2-
carboxamida (Compuesto A-17) ¥ N-etil-4-[2-({2-[eti{ metil)carbamoilo]piridin-4-
ilamino)pirimidin-4-ill-N-metilpindina-2-carboxamida (Compuesto A-19)

Se diluyeron 200 mg de N,4-bis(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina (0,63 mmol}, 111 mg de N-
Metil-N-etilamina (1,89 mmol), 166 mg de hexacarbonilmolibdeno {0,631 mmol), 0,282 mide
1,8-diazabiciclo{5.4.0)undec-7-enc (1,89 mmol) y 72,9 mg (0,063 mmol) de
tetrakis(trifenilfosfina)paladio(0) en 5 mi de N,N-dimetilformamida. La mezcla de reaccién se
agitd durante 5 horas a 100°C. Después de enfriar, se afadieron 10 ml de una disolucion
saturada de NH4C! y la mezcla se extrajo con 5 ml de diclorometano. Tras evaporacién del
disolvente, el producto bruto se cromatografio en silice (diclorometano / etancl) para dar 58 mg
de 4-{2-[(2-cloropiridin-4-ilyamino]pirimidin-4-if}-N-etil-N-metilpiridina-2-carboxamida
{rendimiento =22 %) [M + 1] = 479 y 130 mg de N-etil-4-[2-({2-[etil(metil)carbamoilo]piridin-4-
ilaminoc)pirimidin-4-il]-N-metilpiridina-2-carboxamida (rendimiento = 44 %) [M + 1] = 420,

Preparacion de 4-{2-[(5-terc-butil-2-tienilyamino]pirimidin-4-il}-N,N-dietilpiridina-2-carboxamida
(Compuesto A-39) de acuerdo con el procedimiento P12
Etapa 1: Preparacion de N, N-dietil-4-yodopiridina-2-carboxamida

A una disolucion de 24,5 g (93,4 mmol) de acido 4-yodopiridina-2-carhoxilico en 600 ml de
diclorometano se afadieron en atmosfera de argén 34 ml (197 mmol) de N,N-
diisopropiletilamina. Después de enfriar a 0°C, se afnadieron gota a gota 12,7 ml (103 mmol) de
cloruro de 2,2-dimetilpropionilo y se agité durante 1 h a ° C, seguido de la adicién gota a gota
de 20,3 mi {197 mmol} de dietilamina. La agitacién se continud durante 1 horaa 0°Cy 1 hora a
temperatura ambiente. Después se afadieron 300 ml de agua y la fase acuosa se extrajo dos
veces adicionales con 100 ml de diclorometano. Las capas organicas combinadas se secaron y
el disolvente se separo a vacio. El producto bruto se purificé por cromatografia en silice
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(heptano / acetato de etilo) para dar 23,4 g N,N-dietit-4-yodopiridina-2-carboxamida
(rendimiento = 72%) [M + 1] = 305.

Etapa 2: Preparacion de N,N-dietil-4-(tributilestanif)piridina-2-carboxamida

Se disolvieron 5 g (16,44 mmol) de N,N-dietil-4-yodopiridina-2-carboxamida {(obtenida en la
etapa 1) en atmosfera de argon en 40 ml de 1,4-dioxano seguido de la adicién de 19,075 g
(32,88 mmol) de hexabutildiestario y 0,577 g (0,822 mmol) de

diclorobis(trifenilfosfina)paladio(il). La mezcla se calentd a reflujo durante 3 horas. Después de

enfriar, la suspension se pasé por un cartucho de silice de 10 g, el cartucho se aclard con 10 mi
de 1,4-dioxano y el disolvente se separd a vacio. El producto bruto se purificé por
cromategrafia en sllice (heptano / acetato de etilo) para dar 4,27 g de N,N-dietil-4-
{tributilestanil)piridina-2-carboxamida (rendimiento = 55%) [M + 1] = 468.

Etapa 3. Preparacién de 4-(2-clorgpifimidin-4-il)-N, N-dietilpiridina-2-carboxamida
Una disolucion de 2,5 g (5,35 mmol) de N,N-dietil-4-(tributilestanil)piridina-2-carboxamida

(obtenida de la etapa 2) en 18 ml de 1,4-dioxano se puso en un tubo de microondas de 20 mi
seguido de la adicion de 1,03 g (7 mmol) de 2 4-dicloropirimidina y 0,62 g (0,535 mmol) de
tetrakis(trifenilfosfina)paladio(0). La-mezcla se trato en el microondas en un aparato Biotage
Optimizer a 150°C durante 20 minutos. Después de enfriar, se afadieron 20 ml de
diclorometano, la suspension resultante se filtro y el filtrado se concentro a vacio. Al residuo
obtenido se afladieron 50 mi de disolucidn saturada de fluoruro de potasio y se agité durante 15
min, seguido de la extraccion con acetato de etilo. Las capas organicas combinadas se secaron,
se evaporaron ¥ el producto bruto se purificd por cromatografia en silice (heptano / acetato de
etilo) seguido de cromatografia en sllice (diclorometanc / acetona) para dar 400 mg de 4-(2-

cloropirimidin-4-il)-N,N-dietilpiridina-2-carboxamida (rendimiento = 25%}). [M + 1] = 291.

Etapa 4 : Preparacion de (5-terc-butil-2-tieniljcarbamato de terc-butilo

En una almésfera de argon, se disolvié 1 g (5,4 mmol) de acido 5-terc-butiltiofenc-2-carboxilico
en 10 ml de terc-butanol. Después de anadir 1,54 g (5,4 mmol) de fosforoazidato de difenilo y
0,76 ml (5,4 mmol) de trietilamina, la mezcla resultante se calentd a reflujo durante 6 horas,
seguido de agitacion a 50°C durante 16 horas. Después de enfriar, se anadieron 50 ml de agua
y la mezcla se extrajo 3 veces con 10 ml de acetato de etilo. Las capas organicas combinadas
se secaron y después de evaporar el disolvente el producto bruto se purificd por cromatografia
en silice (heptano / acetato de etilo)' para dar 415 mg de (5-terc-butil-2-tienil)carbamato de terc-
butile (rendimiento = 30%).

9%
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Etapa 5: Preparacion de 4-{2-[(5-terc-butil-2-tienilyaminolpirimidin-4-il}-N.N-dietilpiridina-2-

carboxamida (Compuesto A-39)

A una disolucion de 105 mg (0,41 mmol) de (5-terc-butil-2-tieniljcarbamato de terc-butilo
(obtenida de la etapa 4) en 3 m! de 1,4-dioxano se afadieron 100 mg (0,34 mmol) de 4-(2-
cloropirimidin-4-il)-N,N-dietilpiridina-2-carboxamida (obtenida en la etapa 3} y 98 mg (0,51
mmal) de acido 4-toluenosulfdnico monohidrato y se calentd a reflujo durante 20 horas.
Después de enfriar, se afadieron 3 ml de agua y la mezcla se extrajo 3 veces con 3 ml de
diclorometano. Las capas organicas combinadas se secaron y después de evaporar el
disolvente, el producto bruto se purifico por cromatografia en silice para dar 60 mg de 4-{2-[(5-
terc-butil-2-tienil)amino]pirimidin-4-il}-N,N-dietilpiridina-2-carboxamida (rendimiento = 41%) [M
+1]=410.

Preparacion de N, N-dietil-4-[5-metil-2-(3-tienilamino)pirimidin-4-il]piridina-2-carboxamida

(Compuesto A-41) de acuerdo con el procedimiento P12

Etapa 1: Preparacién de 4-(2-cloro-5-metilpirimidin-4-il}-N,N-dietilpiridina-2-carboxamida

Una disolucion de 1 g (2,05 mmol} de N,N-dietil-4-(tributilestanil) piridina-2-carboxamida
(obtenida de la etapa 2 Compuesto A-39) en 8 ml de 1,4-dioxano se puso en un tubo de
microondas de 10 ml seguido de la adicidn de 435 mg (2,67 mmol) de 2,4-dicloro-5-
metilpirimidina y 0,23 g (0,2 mmol) de tetrakis(trifenilfosfina)patadio(0). La mezcla se tratd en el
microondas en un aparato Biotage Optimizer a 150°C durante 20 minutes. Después de enfriar,
se afiadieron 10 mi de diclorometano, la suspension resultante se filtré y el filtrado se concentro
a vacio. Al residuo obtenido se afiadieron 20 ml de disolucién saturada de fluoruro de potasio y
se agitd durante 15 min, seguido de la extraccion con acetato de etilo. Las capas organicas
combinadas se secaron, se evaporaron y el producto bruto se purificé por cromatografia en
silice (heptano / acetato de etilo) para dar 400 mg de 4-(2-cloro-5-metilpirimidin-4-il}-N,N-
dietilpiridina-2-carboxamida (rendimiento = 30%) [M + 1] = 3;06.

Etapa 2. Preparacion de N, N-dietil-4-[5-metil-2-(3-tienilamino)pirimidin-4-illpiridina-2 -
carboxamida (Compuesto A-41)

A una disolucion de 60 mg (0,2 mmol) de 4-(2-cloro-5-metilpirimidin-4-il)-N, N-dietilpiridina-2-
carboxamida (obtenida de la etapa 1) en 3 ml de 1,4-dioxano se afiadieron 144 mg (0,76 mmol)
de la sal de acido oxalico y tiofen-3-ilamina y 21 mg (0,11 mmol} de Acido 4-toluenosulfénico
monohidrato y se calenté a reflujo durante 10 dias. Después de enfriar, se afiadieron 3 ml de

aguay la mezcla se extrajo 3 veces con 3 ml de diclorometano. Las capas organicas
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combinadas se lavaron sucesivamente con 2 ml de NaOH 1 M, 2 ml de HCI 1 M y salmuera.
Después de evaporar ef disolvente, el producte bruto se purifico por HPLC prep. para dar 3 mg
de N,N-dietil-4-{5-metil-2-(3-tienilamino)pirimidin-4-il]piridina-2-carboxamida {rendimiento = 4%)
[M+ 1) = 368.

Preparacion de 1-(4-{4-[(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-il}etanona (Compuesto B-
26) de acuerdo con el procedimiento P1

Etapa 1:

Preparacion de 4-{4-[{(3-clorofenil)aminc)-1,3,5-triazin-2-ilpiridina-2-carbonitrilo

A una disolucion de 70 g de N-(3-clorofenil)-4-(2-cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-amina
(preparada como se describe en el documento WO 2005/033095) en 350 ml de N,N-
dimelilformamida se afiadieron en atmésfera de argén 38,75 g (330 mmol) de cianuro de cinc y
50,85 g (44 mmol) de tetrakis(trifenilfosfina)patadic{0). La mezcla se calento durante 3 horas a
100°C. Después de enfriar, la suspension resultante se filtro, el precipitado se lavo con N N-
dimetiformamida y los filtrados combinados se evaporaron. El solido que quedaba se
recristalizd en diclorometano dando 54,39 g de 4-{4-[(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-
H}piridina-2-carbonitrilo (rendimiento = 80%) [M + 1] = 310.

Etapa 2:

A 130 mi de tetrahidrofuranc se afadieron 26 ml de una disolucién de bromuro de
metilmagnesio 3 M en tolueno y se enfrid a 0°C. Después, se afiadieron 8 g (26 mmol) de 4-{4-
[(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-}piridina-2-carbonitrilo en pequenas porciones y se
continud agitando durante 3 horas a 0°C. Después de calentar a temperatura ambiente, la
agitacion se continud durante 4 horas. Después, se aiadieron 120 ml de HCI 1 N y la mezcla
se exirajo con acetato de elilo. Las fases organicas combinadas se secaron y evaporaron para
dar 8,13 g de 1-(4-{4{(3-clorofenit)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-il)etanona (rendimiento =
96%) [M + 1] = 327.

Preparacion de N-(3-clorofenif)-4-{2-[{1E)-N-metoxietanimidoil)piridin-4-il}-1,3 5-triazin-2-amina
Compuesto B-27) de acuerdo con el procedimiento P2

Se agitaron 50 mg (0,15 mmol) de 1-(4-{4-{(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-
iletanona, 26 mg (0,3 mmol) de hidrecloruro de O-metilhidroxilamina y 26 mg (0,31 mmol) de

acetato de sodio disueltos en 3 ml de etanol a reflujo durante 6 horas. Después de enfriar, e
disolvente se evapord a vacio y se afiadieron 5 ml de agua. El solido se filtro, se lavé con agua
y se secd para dar 21 mg de N-(3-clorofenil)-4-{2-[{1E£)-N-metoxietanimidoil)piridin-
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4-il}-1,3,5-triazin-2-amina (rendimiento = 35%) [M + 1] = 356.

Preparacion de 3-{2-[1-(4-{4-[(3-clorofenillaming]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-

ijetiliden]hidrazinit}propancnitrilo (Compuesto B-81) de acuerdo con el procedimiento P2
A una disolucién de 200 mg (0,62 mmol) de 1-(4-{4-[{3-clorofenil)aminc]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-
2-il}etanona, 0,028 ml (0,49 mmol) de acido acético y 51 mg (0,62 mmol) de acetato de sodio

en 2 ml de metanol se afiadieron 52 mg (0,62 mmol) de 3-hidrazinilpropanonitrilo disueltos en 2

ml de metanol y se agité a reflujo durante 2 horas y a temperatura ambiente durante una noche.
El disolvente se evapord a vacio y se afiadieron 30 ml de agua. La mezcla se extrajo con
diclorometano, ias fases organicas combinadas se secaron y evaporaron para dar 1280 mg de
3-{2-[1-(4-{4-[(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-il}etiliden]hidrazinil}propanonitrilo
(rendimiento = 53%) [M + 1] = 354.

Preparacion de 4-{4-[(3-clorofenillaminol-1,3,5-triazin-2-il}-N'-hidroxipiridina-2-carboximidamida

{Compuesto B-78) de acuerdo con el procedimiento P1

Una disolucién de 1,5 g (4,86 mmol) de 4-{4-[(3-clorofenil)aminol-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-
carbonitrilo, 675 mg (9,7 mmol) de hidroctoruro de hidraxilamina y 1,34 g (9,7 mmol) de
carbonato de potasio disueltos en 20 ml de etanol, se agitd é temperatura ambiente durante 5
horas. Después de evaporar €] disolvente, se afadié agua y el sdlido que quedaba se filtr6 y se
seco para dar 1,566 g de 4-{4-[(3-clorofenityamino}-1,3,5-triazin-2-il}-N'-hidroxipiridina-2-
carboximidamida (rendimiento = 94%) [M + 1] = 343.

Preparacion de 4-{4-[(3-clorofenilaminol-1,3 5-triazin-2-it}-N'-[(metoxiacetilloxilpiridina-2-
carboximidamida {Compuesto B-104)

Una disolucion de 200 mg (0,58 mmol) de 4-{4-[(3-clorofenil)aminoc]-1,3,5-triazin-2-il}-N'-
hidroxipiridina-2-carboximidamida, 63 mg (0,58 mmol} de cloruro de metoxiacetilo y 49 mg (0,58
mmol) de bicarbonato de sodio disueltos en 5 ml de acetona, se agité a temperatura ambiente
durante 16 horas. Despueés de evaporar el disolvente, se afiadieron 30 m! de agua y el sélido
que quedaba se filtr6 y se secé para dar 145 mg de 4-{4-[(3-clorofenilyamino]-1,3,5-triazin-2-il}-
N'-[(metoxiacetiljoxi]piridina-2-carboximidamida (rendimiento = 60%) [M + 1] = 415.

Preparacion de 4-{4-[(3-clorofeniljamino}-1,3 5-triazin-2-il}piridina-2-carboximidoato de etilo
{Compttesto B-102) de acuerdo con el procedimiento P1

Una disolucion de 200 mg (0,65 mmol) de 4-{4-[(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-
carbonitrilo, 126 mg (1,3 mmaol} de hidrocloruro de O-etilhidroxilamina y 178 mg (1,3 mmol) de
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carbonato de potasio disueltos en 20 ml de etanol, se agito a 70°C durante 5 horas. Después
de enfriar y evaporar el disolvente, se afadio agua y el solido que quedaba se filtro Y se secd
para dar 178 mg de 4-{4-[(3-clorofenil}amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-carboximidoato
(rendimiento = 74%) [M + 1] = 356.

Preparacion de __ 4-{4-{{3-clorofenillamino]-1.3,5-triazin-2-il}-N-hidroxipiridina-2-carboxarmida
(Compuesto B-185) de acuerdo con el procedimiento P9

Etapa 1. Preparacion de cido 4-{4-{(3-clorofenil}amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-carboxilico

A una disolucion de 3 g (8,7 mmol) de 4-{4-{(3-clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-

carbonitrilo en 60 ml de etanol, se anadieron 1,166 g (29,1 mmol) de hidréxido sodico disuelto
en 35 ml de agua. La mezcla se calentd a reflujo durante 2 horas. Después de enfriar, se
anadio agua y la mezcla se acidificd con HCI 1 N. El precipitado que se formé, se filtrd, se lavo
con agua y se seco para dar 2,6 g de acido 4-{4-{(3-clorofenilyamino]-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-
carboxilico {(rendimiento = 81%) [M + 1] = 329

Etapa 2: Preparacion de 4-{4-f{3-clorofenillaminol-1,3,5-triazin-2-il}-N-hidroxipiridina-2-

carboxamida

A una disolucién de 500 mg (1,53 mmol) de acido 4-{4-[(3-clorofenillamino}-1,3,5-triazin-2-
il}piridina-2-carboxilico disuelto en 6 m! de dimetilformamida, se afiadieron 463 mg (4,58 mmol)
de trietilamina, 212 mg (3,05 mmol} de hidrocloruro de hidroxilamina y 696 mg (1,83 mmol) de
hexafluorofosfato de O-(7-azabenzotriazol-1-il)-N,N,N’,N'-tetrametiluronio. La mezcla se agit6 a
temperatura ambiente durante 16 horas. Después de afadir agua, la mezcla se extrajo con
diclorometano y la capa organica se lavo sucesivamente con HCI 1 N, disolucion saturada de
bicarbonato de sodio y disolucion saturada de cloruro de litio. Después de evaporar el
disolvente, el residuo se agité con metanol, se filtrd y se secod para dar 165 mg de 4-{4-[(3-
clorofenil)amino]-1,3,5-triazin-2-il}-N-hidroxipiridina-2-carboxamida (rendimiento = 29%) {M + 1]
=344,

Preparacion_de N-etil-N-metil-4-(4-{[3-(pentafluoro-lambda®-sulfanilfenillamino}-1,3,5-triazin-2-

il)piridina-2-carbotioamida (Compuesto B-253) de acuerdo con ef procedimiento P10

A 130 mg (0,28 mmol) de N-etil-N-metii-4-(4-{{3-(pentafluoro-lambda®-sulfanil)feniljamino}-1,3,5-
triazin-2-il)piridina-2-carboxamida disuelta en 5 ml de tolueno, se anadieron 31,4 mg (0,14
mmal) de pentasulfuro de fosforo. La mezcla de reaccion se agilé a reflujo durante 2 horas,

después se afadieron 2 ml de agua y la mezcla de reaccién se agité a 100°C durante 1 hora.

Después de enfriar, se separd el agua por filtracion en un cartucho de extraccion de fase sdlida.

9
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Después de aclarar el cartucho con 3 ml de tolueno, el filtrado se purificd por cromatografia en
silice {diclorometano / etanol) para dar 55 mg de N-etil-N-metil-4-{4-{[3-(pentafluoro-lambda®-

sulfanil)fenillamino}-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-carboticamida (rendimiento = 41%} [M + 1] = 477,

Preparacion de N-(4-{2-[{ciclopropilmetil}(metil}carbamotioillpiridin-4-ii}-1,3, 5-triazin-2-il}-N-
fenilacetamida (Compuesto B-344)

Se afadieron 118 mg (0,71 mmol} de hexametildisitazano de litio a 263 mg (0,64 mmol) de 4-
(4-anifino-1,3,5-triazin-2-il}-N-(ciclopropilmetil)-N-metilpiridina-2-carbotioamida (preparada de
forma analoga al compuesto B-253) disuelta en 5 mi de tetrahidrofurano anhidro. Después de
agitar durante 30 minutos se afiadieron 55 mg (0,71 mmol) de cloruro de acetilo y se continud
la agitacidn durante 20 horas. Después, se afadieron 5 ml de agua y la fase organica se filtré a
través de un cartucho Chemelute. Se usé diclorometano seguido de acetato de etilo para
aclarar et cartucho y las fases organicas concentradas se purificaron en una columna de gel de
silice (acetato de etilo / diclorometano) seguido de RP-HPLC prep. para dar 110 mg de N-(4-{2-
[{ciclopropilmetil}{metil)carbamotioif]piridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-il}-N-fenilacetamida (rendimiento
= 39%) [M + 1] = 419.

Preparacién de N-{ciclopropilmetil)-N-rmetil-4-{4-[fenil{prop-2-in-1-il}jamino]-1,3,5-triazin-2-
ilpiridina-2-carboxamida (Compuestc B-402)
Se afiadieron 371 mg (2,22 mmol) de hexametildisilazano de litio a 400 mg (1,11 mmol) de 4-

(4-anilino-1,3,5-triazin-2-il)-N-(ciclopropilmetil}-N-metilpiridina-2-carboxamida (preparada de
forma anéloga al compuesto C-2) disuelta en 5 ml de tetrahidrofurano anhidro. Después de
agitar durante 30 minutos se afiadieron 330 mq (2,22 mmol) 3-bromoprop-1-ino y se continud la
agitacion durante 20 horas. Después, se afiadieron 4 ml de agua vy la fase organica se filtro a
través de un cartucho Chemelute. Se usa diclorometano para aclarar el cartucho y las fases
organicas concentradas se purifican en una columna de gel de silice (acetato de etilo /
diclorometano) para dar 180 mg de N-(ciclopropilmetil)-N-metil-4-{4-[fenil(prop-2-in-1-ilJamino]-
1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-carboxamida (rendimiento = 26%) [M + 1] = 399.

Preparacién de (4-{4-]{6-metoxipiridin-3-illamino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-il}(piperidin-1-
iimetancna (Compuesto C-2) de acuerdo con et procedimiento P1

Etapa 1: Preparacion de 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(6-metoxipiridin-3-il}-1.3,5-triazin-2-amina:

A una disolucion de 3,406 g (15 mmol) de 2-cloro-4-(2-cloropiridin-d-il)-1,3,5-triazina (preparada
como se describe en el documento WO 2001/25220) y de 1,862 g (15 mmo!} de 6-metoxipiridin-
3-amina en 250 ml de acetonitrilo se anadieron 2,073 g (15 mmol) de carbonato de potasio. La
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mezcla de reaccion se agité durante 3 dias. Después de evaporar el disolvente, el residuo se
tratd con agua, se filtrd y se seco para dar 4,0 g de 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(6-metoxipiridin-3-il)-
1,3,5-triazin-2-amina (rendimiento = 84%) [M + 1] = 316.

Etapa 2: Preparacion de (4-{4-[{6-metoxipiridin-3-il)amino}-1.3 5-triazin-2-il}piricin-2-il(piperidin-
1-il)-metancna (Compuesto C-2)

Se diluyeron 300 mg de 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(6-metoxipiridin-3-il)-1,3,5-triazin-2-amina (0,95
mmol), 243 mg de piperidina (2,86 mmol), 252 mg de hexacarbonilmolibdeno (0,95 mmol),
0,427 ml de 1,8-diazabiciclo(5.4.0)undec-7-enc (2,86 mmol) y 110 mg (0,095 mmol} de
tetrakis(trifenilfosfina)paladio(0) en 8 ml de N N-dimetilformamida. La mezcla de reaccion se
agité durante & horas a 80°C. Después de enfriar, se afiadieron 10 ml de una disolucién

saturada de cloruro amonico y la mezcla se extrajo con 5 ml de diclorometano. Después de
evaporar el disolvente, el producto bruto se cromatografio en silice (diclorometano / etanol)
para dar 99 mg de (4-{4-[(6-metoxipiridin-3-i)amino]-1,3,5-triazin-2-il}piridin-2-il){piperidin-1-il})-
metanona (rendimiento = 26%) [M + 1] = 393.

Preparacion de N-metoxi-N-metil-4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il]piridina-2-carboxamida
{Compuesto C-30) de acuerdo con el procedimiento P9
Etapa 1: Preparacién de 4-[4-(3-tienilamino)-1.3.5-triazin-2-il
{Compuesto C-24) de acuerdo con el procedimiento P12

A una disolucion de 5 g (20 mmol) de 4-(4-cloro-1,3,5-triazin-2-il)piridina-2-carboxilato de metilo
(preparado como se describe en el documento WO 2007/003525) y de 7,55 g {40 mmol) de sal
de acido oxalico y tiofen-3-ilamina en 150 ml de acetonitrilo, se afadieron 5,5 g (40 mmol) de

carbonato de potasio. La mezcla de reaccion se agitdé durante 7 horas a temperatura ambiente.

iridina-Z-carboxilato de metilo

La suspension resultante se filtrd, el precipitado se lavé con agua seguido de acetonitrilo y
finalmente diisopropiléter para dar 3,7 g de 4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il}piridina-2-
carboxilato de metilo {rendimiento = 58%) [M + 1] = 314.

Etapa 2. Preparacion de acido 4-[4-(3-tienilaming)}-1,3,5-triazin-2-illpiridina-2-carboxllico
{Compuesto C-28)

Se suspendieron 2 g (6,38 mmol) de 4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il)piridina-2-carboxilato
de metilo (obtenida de la etapa 1) en 20 ml de tetrahidrofurano seguido de la adicion de 19 ml

de hidroxido de litio 1 M. La mezcla se agito a temperatura ambiente durante 30 minutos y
después se evaporo el tetrahidrofurano. La disolucién acuosa resultante se mantuvo durante la
noche mientras se formaba un precipitado que se separd por filiracion. El filtrado se acidifico a
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pH 2 con HCI 2 N. El precipitado formado se filtrd y se secé para dar 1,8 g de acido 4-[4-(3-
tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il]piridina-2-carboxilico (rendimiento = 97%) [M + 1] = 300.

Etapa 3: Preparacion de N-metoxi-N-metil-4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-illpiridina-2-

carboxamida {Compuesto C-30)

A una disolucién de 200 mg (0,67 mmol) de acido 4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il]piridina-
2-carboxilico (obtenido de la etapa 2) disuelto en 7 ml de dimetilformamida se afadieron 203

mg (2 mmol) de trietilamina, 130 mg (1,34 mmaol} de hidrocloruro de N,O-dimetilhidroxitamina y
305 mg (0,8 mmol} de hexaflucrofosfate de O-(7-azahenzotriazol-1-il)-N,N,N',N'-tetrametiluronio.
La mezcla se agité a temperatura ambiente durante 22 horas. Después de afiadir agua, la
mezcla se extrajo con diclorometano y la capa organica se lavd sucesivamente con HCI 1 N,
disolucion saturada de bicarbonato de sodio y salmuera. Después de secado, el disolvente se
evapord para dar 195 mg de N-metoxi-N-metil-4-[4-(3-tienilamino)-1,3,5-triazin-2-il]piridina-2-
carboxamida (rendimiento = 81%) {M + 1] = 343.

Ejemplos Biologicos

Ejemplo A Ensayo in vivo en Peronospora parasitica (mildiu velloso de cruciferas)
Los ingredientes activos ensayados se preparan por homogeneizacion en una mezcla de

acetona/Tween/DMSO, a continuacidn se diluyen con agua para obtener la concentracion
deseada de material activo.

Las plantas de repollo (variedad Eminence), en semilleros, sembradas en un sustrato 50/50 de
turba-puzolana y mantenidas a 18-20°C, se tratan en el estadio de cotileddn pulverizandolas
con la suspension acuosa descrita anteriormente.

Las plantas, utilizadas como referencias, se tratan con una disolucién acuosa que no contiene
el material activo.

Después de 24 horas, {as plantas se contaminan pulverizandolas con una suspensién acuosa
de esporas de Peronospora parasitica (50.000 esporas por ml). Las esporas se recogen de la
planta infectada.

Las plantas de rerepollo coniaminadas se incuban durante 5 dias a 20°C, en una atmosfera
himeda.

La clasificacion se lleva a cabo 5 dias después de la contaminacion, comparando con las
plantas de referencia.

En estas condiciones, se observa proteccion buena (al menos del 70%) o total con una dosis
de 500 ppm con los siguientes compuestos: A5, A11, B2, B6, B20, B27, B64, B76, B111, B1186,
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B119, B123, B127, B129, B130, B132, B133, B134, B135, B139, B150, B151, B152, B156,
B157, B15§, B162, B163, B164, B165, B169, B170, B172, B173, B179, B180, B181, B186,
B222, B236, B238, B239, B244, B254, B256, B258, B260, B268, B316, C2, C16.

Ejemplo B : ensayo in vivo en Botrytis cinerea (moho gris}

Los ingredientes activos probados se preparan por homogeneizacion en una mezcla de

acetona/Tween/DMSQO, a continuacion se diluyen con agua para obtener el material activo
deseado.
Las plantas de pepinillo (variedad Petit vert de Paris) en semilleros, sembradas en un substrato
50/50 de turba-puzolana y mantenidas a 18-20°C, se trataron en el estadic de cotiledon Z11
pulverizando con el ingrediente activo preparade como se ha descrito anteriormente.
Las plantas, utilizadas como referencias, se tratan con una disolucidon acuosa que no contiene
el material activo.
Despues de 24 horas, las plantas se contaminan depositando gotas de una suspension acuosa
de esporas de Botryfis cinerea (150.000 esporas por mb) sobre la superficie superior de las
hojas. Las esporas se recogen de un cultive de 15 dias y se ponen en suspension en una
disolucion de nutrientes compuesta de:

- 20 g/l de gelatina;

~ 50 g/l de D-fructosa;

-2 g/l de NH,NO;;

- 1 g/l de KH;PO,. )
Las plantas de pepino contaminadas se mantienen durante 5/7 dias en una habitacion
climatizada a 15-11°C (dia/noche) y una humedad relativa de 80%.
La clasificacion se lleva a cabo 5/7 a dias después de la cantaminacion, en comparacién con
las plantas de control.
En estas condiciones, se observa proteccion buena (al menos del 70%) o total con una dosis
de 500 ppm con los siguientes compuestos: A13, A15, A25, AZ6, A27, A29, A30, A31, A3z, B1,
B2, B6, B7, B20, BG4, B115, B123, B124, B125, B127, B130, B131, B132, B133, B134, B135,
B141, B143, B144, B146, B147, B148, B149, B150, B151, B152, 8153, B155, B156, B157,
B160, B161, B162, B163, B165, B169, B179, B186, B222, B236, B237, B2338, B244, B254,
B260, B268, B316, C5, C9, C11, C12, C16.

%0l
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Ejemplo C : ensayo in vivo en Alternaria brassicae {mancha de las hojas de las

cruciferas)

Los ingredientes activos probados se preparan por homogeneizacion en una mezcla de
acetona/Tween/DMSO, a confinuacion se diluyen con agua para obtener el material activo
deseado.

Piantas de rabano {variedad Pernot), en semilleros, sembradas en un substrato 50/50 de turba-
puzclana y mantenidas entre 18 y 20°C, se tratan en el estadio de cotileddn pulverizandolas

con el ingrediente activo preparado como se describid anteriormente.

Las plantas, utilizadas como referencias, se tratan con la mezcla acetona/Tween/agua que no
contiene el material activo.

Después de 24 horas, las plantas se contaminan pulverizandolas con una suspension acuosa
de esporas de Alternaria brassicae (40.000 esporas por cm®). Las esporas se han obtenido en
un cultivo de 12 a 13 dias.

Las plantas de rabano contaminadas se incuban durante 8 a 7 dias a aproximadamente 18°C,
en una atmoésfera hiumeda.

La clasificacion se llevé a cabo 6 a 7 dias después de la contaminacion, comparando con las
plantas de referencia.

En estas condiciones, se observa una proteccion buena {de al menos 70%) con una dosis de
500 ppm con los compuestos siguientes: B54, B55, B64, B91, B93, B94, B97, B115, B123,
B124, B125, B127, B130, B131, B132, B133, B134, B135, B137, B138, B141, B142, B143,
B144, B146, B148, B151, B152, B153, B156, B158, B159, B160, B161, B162, B165, B1686,
B167, B169, B171, B183, B184, B186.

Eiemplo D : Prueba in vivo en Sphaerotheca fuliginea (oidio en cucurbitaceas)

Los ingredientes activos probados se preparan por homogeneizacién en una mezcla de
acetona/Tween/DMSO, a continuacién se diluyen con agua para obtener el material activo
deseado.

Plantas de pepinillo (variedad vert petit de Paris) en semilleros, sembradas en un substrato
50/50 de turba-puzolana y cultivadas a 20°C/23°C, se tratan en el estadio de cotiledon Z10
pulverizando con la suspension acuosa descrita anteriormente. Las plantas, utilizadas como
referencias, se tratan con una disolucién acuosa que no contiene el material activo.

Despues de 24 horas, las plantas se contaminan pulverizandolas con una suspensién acuocsa
de esporas de Sphaerotheca filiginea (100.000 esporas por ml). Se recogen esporas de una
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planta contaminada. Se incuban plantas de pepinilic contaminadas entre aproximadamente
20°C y 256°C y a humedad relativa del 60 al 70%.

La clasificacion (% de eficacia) se llevo a cabo 12 dias después de la contaminacion, en
comparacion con las plantas de control,
En estas condiciones, se observa proteccion buena (al menos del 70%) o total con una dosis

de 500 ppm con los siguientes compuestos: A5, A18, A24, A26, A27, A29, A30, A32, B2, B6,

B7, B20, B123, B127, B222, B225, B236, B239, B244, B254, B256, B258, B260, B268, C5, C10.

Eiemplo E: Ensayo in vivo en Pyrenophora teres {manchas reticulares de la cebada)

Los ingredientes activos ensayados se preparan por homogeneizacién en una mezcla de
acetona/Tween/DMSO, a continuacion se diluyen con agua para obtener la concentracion
deseada de material activo.

Las plantas de cebada (variedad Express), sembradas en un sustrato 50/50 de turba-puzolana
y cultivadas a 12°C, se tratan en la etapa de 1 hoja (10 cm de altura), pulverizandolas con el
ingrediente activo preparado como se describié anteriormente.

Las plantas, utilizadas como referencias, se tratan con una disolucion acuosa que no contiene
el material activo.

Después de 24 horas, las plantas se contaminan pulverizandolas con una suspension acuosa
de esporas de Pyrenophora teres (12.000 esporas por mi). Las esporas se recogen de un
cultivo de 12 dias. Las plantas de cebada contaminadas se incuban durante 24 horas a
aproximadamente 20°C y 100% de humedad relativa y luego durante 12 dias a 80% de
humedad relativa.

La clasificacion se lieva a cabo 12 dias después de la contaminacién, comparando con las
plantas de referencia.

En estas condiciones, se observa una proteccion buena (de al menos 70%) con una dosis de
500 ppm con los compuestos siguientes: A2, A1, A17, A29, A30, A32, B1, B2, B8, B7, B20,
B34, B36, B37, B38, B40, B41, B43, B45, B74, B75, B76, B77, B81, B82, B85, B105, B110,
B111, B113, B115, B116, B123, B124, B125, B126, B127, B128, B129, B130, B131, B132,
B133, B134, B135, B137, B139, B140, B141, B142, B143, B144, B145, B146, B147, B148,
B149, B150, B151, B152, B153, B155, B156, B157, B158, B159, B160, B161, B162, B163,
B164, B165, B166, B167, B169, B170, B171, B172, B173, B179, B180, B181, B183, B184,
B186, B192, B207, B222, B237, B238, B239, B244, B252, B254, B256, B258, B260, B268,
B316, C2, C4, C5, C7, C8, C9, C10, C11, C12, C16.

Ejemplo F : Ensayo in vivo en Puccinia recondita (roya parda)

505
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Los ingredientes activos probados se preparan por homogeneizacidon en una mezcla de
acetona/Tween/DMS0, a continuacion se diluyen con agua para obtener el matenal activo
deseado.

Las plantas de trigo (variedad Scipion), en semilleros, sembradas en un sustrato 50/50 de
turba-puzolana y mantenidas a 12°C, se tratan en la etapa de 1 hoja (10 cm de altura),

pulverizandolas con |a suspension acuosa descrita anteriormente.

Las plantas, utilizadas como referencias, se tratan con una disolucidn acuosa que no contiene
el material activo.

Después de 24 horas, las plantas se contaminaron pulverizando sus hojas con una suspension
acuosa de esporas de Puccinia recondita (100.000 esporas por ml). Las esporas se recogen de
trigo contaminado de 10 dias de edad y se suspenden en agua que contiene 2,5 ml/l de tween
80 al 10%. Las plantas de trigo contaminadas se incuban durante 24 horas a 20°C y 100% de
humedad relativa y luego durante 10 dias a 20°C y 70% de humedad relativa.

La clasificacion se lleva a cabo 10 dias después de |a ¢ontaminacién, comparando con las
plantas de control.

En estas condiciones, se observa proteccion buena (al menos del 70%) o total con una dosis
de 500 ppm con los siguientes compuestos: A5, A7, A17, A18, A25, A32, B1, B2, B6, B7, B111,
B127, B129, B130, B132, B133, B146, B150, B151, B152, B157, B158, B159, B160, B161,
B162, B163, B164, B165, B169, B170, B172, B186, B236, B237, B256, B316, C4, C5, C8, C9,
C10, C11, C12, C16.

Ejemplo G : Ensayo in vivo en Mycosphaerella graminicola {mancha de las hojas del

trigo)

Los ingredientes activos probados se preparan por homogeneizacion en una mezcla de

acetona/Tween/DMSO, a continuacion se diluyen con agua para obtener la concentracion
deseada de material activo.

Las plantas de trigo (variedad Scipion), sembradas en un sustrato 50/50 de turba-puzolana en
semilleros y cultivadas a 12°C, se tratan en la etapa de 1-hoja (10 c¢cm de altura),
pulverizandolas con la suspensioén acuosa descrita anteriormente. Las plantas, utilizadas como
referencias, se tratan con una diselucién acuosa que no contiene el material activo.

Después de 24 horas, las plantas se contaminaron pulverizandolas con una suspension acuosa
de esporas de Mycosphaerella graminicola (500.000 esporas por ml). Las esporas se recogen

de un cultivo de 7 dias. Las plantas de trigo contaminadas se incuban durante 72 horas a
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aproximadamente 18°C y 100% de humedad relativa y luego durante 21 a 28 dias al 90% de
humedad relativa.

La clasificacién (% de eficacia) se lleva a cabo 21 a 28 dias después de la contaminacion, en
comparacion con las plantas de referencia.

En estas condiciones, se observa proteccion buena (al menos del 70%) o total con una dosis
de 500 ppm con los siguientes compuestos: B1, B2, B33, B45, B46, B48, B64, B75, B76, B&1,
B85, B95, B113, B114, B116, B118, B123, B124, B125, B126, B127, B129, B132, B133, B134,
B135, B137, B146, B151, B157, B166, B186, B192, B194, B195, B197, B226, B227, C12,

Ejemplo H
Ensayo de Leptosphaeria (trigo) / preventivo

Disolvente: 49 partes en peso de N, N-dimetilformamida
Emulsionante: 1 parte en peso de alquilaril-poliglicoléter

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a fa concentracion deseada.

Fara ensayar la actividad preventiva, los brotes se pulverizan con una preparacion del compuesto
activo a la dosis de aplicacién indicada. Un dia después de este tratamiento, las plantas se
inoculan con una suspension acuosa de esporas de Leptosphaeria nodorum. Las plantas
permanecen durante 48 horas en una cabina de incubacion a 22°C y una humedad atmosférica
relativa del 100%. Después, las plantas se colocan en un invernadero a una temperatura de
aproximadamente 22°C y una humedad atmosférica relativa de aproximadamente 90%.

Los ensayos se evaluaron 7 -9 dias después de la inoculacién. 0% significa una eficacia que
corresponde a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa

ninguna enfermedad.

En esta prueba, los siguientes compuestos segun la invencion demostraron una eficacia del 70% o

incluso mayor con una concentracién de 500 ppm de ingrediente activo:

A38, B3, B4, B5, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B14, B15, B16, B17, B18, B19, B21, B22, B23, B24,
B25, B26, B27, B28, B29, B57, B64, 881, B115, B116, B123, B129, B132, B133, B136, B146,
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B151, B172, B187, B188, B189, B201, B202, B203, B204, B205, B206, B209, B223, B240, B241,
B242, B243, B245, B246, B247, B248, B249, B250, B253, B255, B257, B259, B261, B262, B263
B264, B264, B265, B266, B267, B270, B271, B272, B273, B274, B275, B276, B277, B278, B279
B280, B281, B282, B283, B284, B285, B286, B237, B288, B289, B290, B291, B292, B233, B294,
B295, B296, B297, B298, B299, B300, B301, B302, B303, B305, B307, B308, B310, B311, B312,
B313, B314, B315, B317, B318, B326, B327, B328, B329, B330, B331, B332, B333, 8334, B335,
B336, B337, B338, B339, B340, B341, B342, B343, B344, B346, B347, B348, B349, B350, B352
B353, B354, B355, B356, B357, B358, B359, B361, B362, B363, B364, B365, B366, B367, B368,
B369, B370, B371, B372, B373, B374, B375, B376, B377, B378, B379, B380, B381, B382, B383,
B384, B385, B386, B387, B388, B389, B390, B391, B392, B393, B394, B395, B396, B397, 8398
B399, B400, B401, C13, C14, C15, C17, C19, C20, C21, C22, C23.

Ejemplo !
Ensayo de Venturia (manzanas) / protector

Disolvente: 24,5 partes en peso de acetona
24,5 partes en peso de dimetilacetamida
Emulsionante: 1 parte en peso de alquilaril-poliglicoléter

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la actividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacién del compuesto
activo con la dosis de aplicacién indicada. Después de que se ha secado el recubrimiento por
pulverizacion, las plantas se inoculan con una suspension acuosa de conidias del agente causante
de la roya de la manzana (Venliuria inaequalis) y a continuacion se deja durante 1 dia en una

cabina de incubacion a aproximadamente 20°C y a una humedad atmosférica relativa de 100 %.

Despugés, las plantas se colocan en un invernadero a aproximadamente 21°C y una humedad
atmosferica relativa del 90%.

La prueba se evalia 10 dias después de la inoculacion. 0% significa una eficacia que corresponde

a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.
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En este ensayo, los siguientes compuestos segun la invencién demostraron una eficacia de 70% o
incluso mayor con una concentracién de 100 ppm de ingrediente activo:

A29, A30, A32, B2, B3, B4, B5, B5, B6, B7, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B15, B16, B17, B19,
B20, B23, B123, B129, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B188, B203, B204, B205, B206,
8209, B222, B223, B236, B238, B239, B248, B254, B255, B257, B261, B266, B268, B271,
B272, B273, B274, B275, B276, B277, B278, B280, B281, B282, B285, B286, B287, B288,
B289, B293, B297, B300, B310, B311, B312, B313, B315, B316, B318, B330, B331, B332,
B333, B336, B337, B338, B339, B347, B349, B350, B355, B357, B358, B359, B362, B363,
B364, B365, B366, B367, B368, B369, B370, B371, B372, B373, B374, B375, B379, B380,
B381, B384, B386, B387, B389, B393, B393, B394, B395, B398, B399, B400, B401, C13, C14,
C15, C16, C17, C19, C20, C21.

Ejemplo J
Ensayo de Uromyces (judias) / protector

Disolvente: 24,5 partes en peso de acetona
24 5 partes en peso de dimetilacetamida
Emulsionante: 1 parte en peso de alquilaril-poliglicoléter

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disclvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la actividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacion del compuesto
activo con ia dosis de aplicacion indicada. Después de que se ha secado el recubrimiento por
pulverizacion, las plantas se inocllan con una suspension acuosa de esporas del agente causante
de la roya de la judia (Uromyces appendiculatus) y a continuacion se deja durante 1 dia en una

cabina de incubacion a aproximadamente 20°C y a una humedad atmosférica relativa de 100 %.

Después, las plantas se colocan en un invernadero a aproximadamente 21°C y una humedad
atmosférica relativa del 50%.
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La prueba se evalia 10 dias después de la inoculacién. 0% significa una eficacia que corresponde
a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.

En este ensayo, los siguientes compuestos segiin la invencion demostraron una eficacia de 70% o
incluso mayor con una concentracion de 100 ppm de ingrediente activo:

A29 A32, B2, B3, B4, B5, B, BY, 88, B10, B11, B12, B13, B15, B16, B17, B19, B20, B23,
B116, B123, B132, B133, B146, B151, B186, B209, B222, B223, B236, B238, B239, B254,
B260, B261, B268, B271, B273, B274, B278, B281, B285, B286, B287, B289, B293, B295,
B298, B301, B310, B311, B312, B313, B315, B316, B318, B330, B331, B332, B333, B336,
B337, B338, B339, B347, B349, B350, B352, B364, B366, R367, B370, B371, B373, B374,
B376, B380, B386, B390, B392, B393, B394, B395, B397, B398, B399, B400, C15, C16, C19,
c21.

Eiemplo K
Ensayo de Pyricularia (arroz} / protector

Disolvente: 28,5 partes en peso de acetona

Emulsionante: 1,5 partes en peso de alquilfeniléter polioxietilénica

Para producir una preparaciéon adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la actividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacién del compuesto
activo con la dosis de aplicacidon indicada. Un dia después de pulverizacion, las plantas se
inoculan con una suspensidn acuosa de esporas del agente causante del tizén del arroz
(Pyricularia oryzae). Las plantas se colocan después en un incubador a aproximadamente 25°C y
una humedad atmosférica relativa de aproximadamente 100% durante 1 dia.

La prueba se evalua 5 dias después de la inoculacion. 0% significa una eficacia que corresponde

a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.
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En este ensayo, los siguientes compuestos segun la invencion demostraron una eficacia de 80% o
incluso mayor con una concentracion de 250 ppm de ingrediente activo:

B1, B2, B3, B4, B6, B7, B10, B81, B116, B123, B124, B125, B126, B127, B129, B132, B133, B134,
B141, B151, B159, B160, B162, B169, B170, B172, B186, B187, B222, B240, B254, B256, 8260,
B266, B271, B278, B285, B286, B287, B288, B289, B313, B315, B318, B347, B349, B353, B359,
B367, B373, B374, B375, B385, B389, B390, B394, B399, C9, C15, C16,

Ejemplo L
Ensayo de Rhizoctonia (arroz) f protector

Disolvente: 28,5 partes en peso de acetona

Emulsionante: 1,5 partes en peso de alquilfeniléter polioxietiiénico

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracién deseada.

Para ensayar la actividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacion del compuesto
activo con la dosis de aplicacion indicada. Un dia después de pulverizacion, las plantas se
inocularon con una hifa del agente causante del lizén de la vaina del arroz {Rhizoctonia solani).
Las plantas después se colocan en un incubador a aproximadamente 25°C y una humedad
atmosférica relativa del 100%.

La prueba se evalua 4 dias después de la inoculacion. 0% significa una eficacia que corresponde

a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.

En este ensayo los compuestos segun la invencion de las siguientes estructuras mostraban
eficacia de 80% o incluso mayor a una concentracion de 250 ppm de ingrediente activo:

B1, B2, B3, B4, B6, B7, B10, B20, B64, B74, B123, B124, B125, B126, B127, B129, B132, B133,

- B134, B135, B141, B142, B143, B144, B146, B147, B148, B149, B151, B156, B159, B160, B161,

B162, B169, B170, B172, B186, B207, B238, B240, B260, B266, B271, B278, B285, B286, B287,
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B288, B28S, B313, B315, B318, B347, B349, B353, B359, B367, B373, B374, B385, B389, B390,
B392, B394, B395, B398, B399, C9, C15, C16.

Ejemplo M
Ensayo de Cochliobolus (arroz) / protector

Disolvente: 28,5 partes en peso de acetona

Emulsionante: 1,5 partes en peso de alquilfeniléter polioxietilénico

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la actividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacién del compuesto
activo con la dosis de aplicacion indicada. Un dia después de pulverizacion, las plantas se
inoculan con una suspensién acuosa de esporas del agente causante de la mancha parda del
arroz (CGochliobolus miyabeanus). Las plantas se colocan después en un incubador a
aproximadamente 25°C y una humedad atmosférica relativa de aproximadamente 100% durante 1
dia.

La prueba se evallia 4 dias despues de la inoculacién. 0% significa una eficacia que corresponde
a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna

enfermedad.

En este ensayo, los siguientes compuestos segln la invencion demostraron una eficacia de 80% o

incluso mayor con una concentracion de 250 ppm de ingrediente activo:

B1, B2, B3, B4, B6, B7, B10, 820, B64, B74, B116, B123, B124, B125, B126, B127, B129,
B132, B133, B134, B135, B141, B142, B143, B144, B146, B147, B148, B151, B153, B156,
B159, B160, B161, B162, B169, B170, B172, B186, B187, B238, B240, B254, B256, B260,
B266, B268, B271, B278, B285, B286, B287, B288, B289, B313, B315, B318, B347, B349,

B353, B359, B367, B373, B374, B375, B385, 8389, B390, B392, B394, B395, B398, B399, C9,
C15, C16.
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Ejemplo N
Ensayo de Phakopsora (soja) / protector

Disolvente: 28,5 partes en peso de acetona

Emulsionante: 1,5 partes en peso de alquilfeniléter polioxietilénico

Para producir una preparacion adecuada del compuesto activo, 1 parte en peso del compuesto
activo se mezcla con cantidades indicadas de disolvente y emulsionante, y el concentrado se
diluye con agua a la concentracion deseada.

Para ensayar la aclividad protectora, los brotes se pulverizan con la preparacion del compuesto
activo con la dosis de aplicacion indicada. Un dia después de pulverizacion, las plantas se
inoculan con una suspension acuosa de esporas del agente causante de la roya de la soja
(Phakopsora pachyrhizi). Las plantas se colocan en un invernadero a aproximadamente 20°C y
una humedad atmosférica relativa del 80%.

La prueba se evalua 11 dias después de la inoculacion. 0% significa una eficacia que corresponde
a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.

En este ensayo, los siguientes compuestos segun la invencion demostraron una eficacia de 80% o
incluso mayor con una concentracién de 500 ppm de ingrediente activo:
A17, B3, B129, B132, B133, B186, B209, B287, B366, B371, C9.

Ejemplo O

Ensayo de Fusarium nivale (var. majus) (trigo) / preventivo

Disolvente: 49 partes en peso de n,n-dimetilacetamida

Emulsionante: 1 parte en peso de alquilaril-poliglicoléter

Para producir una preparacion adecuada de compuesto activo, se mezcla 1 parte en peso de
compuesto activo o de la combinacion de compuestos aclivos con las cantidades indicadas de

disolvente y emulsionante, y el concentrado se diluye con agua hasta la concentracion deseada.
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Para ensayar la activividad preventiva, las plantas jovenes se pulverizan con la preparacion de
compuesto activo ¢ combinacion de compuestos activos a la dosis indicada de aplicacion. Una vez
que el recubrimiento pulverizado se ha secado, las plantas se pulverizan con una suspension de
esporas de Fusarium nivale (var. majus). Las placas se colocan en un invernadero en campanas
de incubacion traslicidas a una temperatura de aproximadamente 10°C y a una humedad
atmosférica relativa de aproximadamente 100%.

La prueba se evalia 5 dias después de la inoculacidn. 0% significa una eficacia que corresponde
a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se ohserva ninguna
enfermedad.

En este ensayo, los siguientes compuestos segun la invencion demostraron una eficacia de 70% o

incluso mayor con una concentracion de 1000 ppm de ingrediente activo:

A29, A30, A38, B1, B2, B3, B4, B5, B6, B7, B8, BS, B10, B11, B12, B13, B14, B15, B16, B17, B18,
B19, B21, B23, B81, B116, B123, B128, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B201, B203, B204,
B205, B206, B20S, B223, B240, B241, B242, B245, B253, B255, B261, B266, B267, B271, B272,
B273, B274, B277, B278, B284, B285, B286, B287, B288, B289, B290, B293, B295, B297, B299,
B300, B314, B316, B317, B317, B318, B347, B349, B352, B353, B355, B359, B359, B373, B373,
B374, B375, B376, B382, B385, B387, B388, B389, B390, B394, B397, B398, B399, C13, C13,
€16, C17, C17, C19, C20, C21.

Ejemplo P
Ensayo de Puccinia triticina (trigo) / preventivo

Disolvente: 49 partes en peso de n,n-dimetilacetamida

Emuisionante: 1 parte en peso de alquilaril-poliglicoléter

Para producir una preparacion adecuada de compuesto activo, se mezcia 1 parte en peso de
compuesto activo o de la combinacién de compuestos activos con las cantidades indicadas de

disolvente y emulsionante, y el concentrado se diluye con agua hasta la concentracion deseada.

Para ensayar la activividad preventiva, las plantas jovenes se pulverizan con la preparacion de

compuesto activo o combinacion de compuestos activos a la dosis indicada de aplicacion. Una vez
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que el recubrimiento pulverizado se ha secado, las plantas se pulverizan con una suspension de

esporas de Puccinia triticina. Las plantas se dejan estar 48 horas en una incubadora a

aproximadamente 20°C y una humedad atmosférica relativa de aproximadamente 100%. Después,

las piantas se colocan en un invernadero a una temperatura de aproximadamente 20°C Y una
humedad atmosférica relativa de aproximadamente 80%.

La prueba se evalla 8 dias deSpuéé de la inoculacion. 0% significa una eficacia que corresponde

a la de la referencia, mientras que una eficacia del 100% significa que no se observa ninguna
enfermedad.

En este ensayo, los siguientes compuestos segun fa invencion demostraron una eficacia de 70% o
incluso mayor con una concentracion de 1000 ppm de ingrediente activo:

A29, A32, A38, B1, B2, B3, B4, B5, B6, B7, B8, B9, B10, B11, B12, B13, B15, B16, B17, B18, B19,
B123, B129, B132, B133, B146, B151, B172, B186, B201, B209, B247, B248, B261, B266, B272,
B273, B274, B276, B278, B281, B284, B285, B286, B287, B288, B289, B290, B292, B293, B297,
B299, B300, B314, B316, B317, B318, B347, B350, B352, B353, B355, B359, B364, B370, B371,

B373, B374, B375, B376, B382, B385, B387, B389, B394, B397, B398, C13, C16, C17, C17, C19,
c21.
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REIVINDICACIONES

1. Un derivado de piridil-azinifamino sustituido de férmuta (1)
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W representa fenilo o un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado,
de 4, 5, 6 6 7 miembros, que comprende hasta 4 heterodtomos que pueden ser iguales
o diferentes

A representa un atomo de carbono © un atomo de nitrégeno con !a condicién de que si
A representa un atomo de carbono entonces W representa un heterociclo aromatico o
no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4
heteroatomos que pueden ser iguales o diferentes

Q' representa independientemente un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafiuoro-A°-
sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, uﬁ grupo carbamato, un grupo
(hidroxiimino)-alquilo(C4+-Cg), un alquilo C,-C,, un tri(alquil C,-Cg)silil-alquilo(C,-Ca),
cicloalquilo C4-Cy, trifalquil C4-Cg)silil-cicloalquilo(C,-Ca), un halogenoalquilo C;-Cg que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un halogenocicloalquilo C4-C, que tiene de 1a 5
atomos de halogeno, un alquenilo C»-Cg, un alquinilo C,-Cy, un alqueniloxi C,-Cy, un
alquiniloxi C»-Cs, un alquilamino C4-Cs, un di-(alquil C-Cg)amino, un alcoxi C,-Cg, un
halogenoalcoxi C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un alquilsulfanilo C,-Ca,
un halogenoalquilsulfanilo C,-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alqueniloxi
C2-Ce, un halogencalqueniloxi C2-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquiniloxi C5-C,, un halogenoalquiniloxi C5-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
un (alquil C-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C4-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C4-Cg)carbamoilo, un N-
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(alquil C,-Cg)oxicarbamoilo, un (alcoxi C,-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C4-Cg)-(alcoxi Cq-
Cs)carbamoilo, un (akcoxi C4-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C,-Cg)carbonilo que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil C,-Cy)carboniloxi, un (halogencalguil
Ci-Cejcarboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno, un {alquil
Cy-Cg)carbonilamino, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamine que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C;-Cg)aminocarboniloxi, un di-(alquil C,-
Cg)aminocarboniloxi, un (alquil C,;-Cg)oxicarboniloxi, un alquilsulfenilo C,-Cs, un
halogenoalquilisulfenilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un alquilsulfinilo
C,-Ce, un halogenoalquilsulfinilc C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un
alquilsulfonilo C4-Cg, un halogenoalquilsulfonilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, un (alquil C,-Cg)aminosulfamailo, un di-(alquil C-Cg)aminosulfamaile, un
(alcoxiimino Cy-Ce)-(alquilo C4-Ce), un (algueniloxiimino Cy-Cg)-(alquilc C;-Cg), un
(alquiniloxiimino C4-Cs)-(alquilo C,-Cg), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, (benciloxiimino)-(alquilo
C4-Cs), alcoxialquilo C4-Cg, halogenoalcoxialquilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
haldégeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo o fenilamino;
pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea
quimicamente posible;

prepresenta0,1, 2, 3,465

R* representa un atomo de hidrégeno, un grupo ciano, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un {alcoxi C,-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de haldgeno, un (alquil C;-Cg)carbonilo, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilo
que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsulfoniic C;-Cg, un
halogenoalquilsulfonilo C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilo C,-Cs,
un cicloalguilo C4-Cg, un halogenoalguilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de hal6geno,
un halegenocicloalquilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alguenifo C,-
Ce, un alguinilo C,-Cs, un alcoxialguilo C4-Cg 0 un halogenoalcoxialquilo C,-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alcoxialquil Ci-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxialquil
Ci-Ce)carbonilo que tiene de 1 a 5§ atomos de haldégeno, un (alquiltioalquil C;-
Ce)carbonilo, un (halogenoalquiltioalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de
halbgeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible;

R® y R® representan independientemente un atomo de hidrogeno, un atomo de
halégeno, un ciano, un alquilo C;-Cg, un cicloalquilo C,-Cs, un halogenoalquilo C;-Cg

que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno o un halogenocicloalquilo C,-Cs que tiene de 1
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a 5 atomos de halégeno; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

L representa un resto piridilo sustituido o no sustituido;

Y representa O, S, NR?, CR°R";

L2 representa un enlace directo, O, $, NR?, CR"Ri;

Q° representa un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un grupo nitre, un grupo
hidroxi, un grupo ciano, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo
formiloxi, un grupo formilamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un
grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-alquilo C,-Cg, alquilo C4-Cg, tri(alquit C,-Cy)silil-
{alquilo C;-Cg), cicloalquilo C4-Cs,  tri(falquil  Cy-Cg)silit-{cicloalquile  C4-Cg),
halogencalquilo C;-Cy que tiene de 1 a & 4tomos de haldgeno, halogenocicloalguilo C;-
Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquenilo Cp-Cq, alguinilo C;-Cs,
alquilamino C,-C,, di-(alquil Cy-Cg)amino, aicoxi C4-Cg, halogenoalcoxi C4-Cy que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, alqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C,-Cg, alquilsulfanilo C4-Cs,
halogenoalquisulfanilo C,-Cs que tiene de 1 a 5 atornos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs,

halogenoalqueniloxi C;-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquiniloxi Cs-Ce,

halogenoalquiniloxi C3-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halédgeno, alquil C4-Cg)carbonilo,

(halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 dtomos de halégeno, (alquil C4-
Cg)carbamoilo, di-(alquil C4-Cg)carbamoilo, N-(alquil C,-Cg)oxicarhameilo, (alcoxi Ci-
Cgjcarbamoilo, N-(alquil C,-Cg)-(alcoxi Ci-Ce)carbamoilo, {alcoxi C,-Cg)carbonilo,
(halogenoalcoxi C-Cg)carbonilo que tiene de 1 a § atomos de halégeno, (alquil
C,-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil C4-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos de
haldégeno, {(alquil Cy-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C4-Cq)carbonilamino que tiene
de t* a 5 atomos de haldégeno, {alguil Ci-Cglaminocarboniloxi, di-(alquil C;-
Cg)aminocarboniloxi, (alquil C-Ce)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo Cy-Cy,
halogenoalquilsulfenilo C4-Cg que tiene de 1 a § atomos de haldgeno, alquilsulfinilo C,-
Ca, halogenoalquilsulfinilo C-Cy que tiene de 1 a 5 4tomos de haldégeno, alquilsulfonilo
C+-Cs, halogenoalquilsulfonilo C,-C; que tiene de 1 a 5 &tomos de halégeno,
alquilaminosulfamoilo C,-Cs, di-(alquil C;-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C,-Cg-)-
{alquilo C4-Cg), (algueniloxiimino C,-Cg-)-{alquilo C4-Ce),  (alquiniloxiimino C4-Ce)-
{alquilo C,-Cg), (2-oxopirrolidin-1-it)-(alquilo Ci-Cs), (2-oxopirrolidin-1-il)-
(halogenoalquilo C4-Ce) que tiene de 1 a 5 dtomos de halogeno, (2-oxopiperidin-1-il)-
(alquilo C4-Csg), (2-oxopiperidin-1-il}-(halogenoalquilo C,-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C,-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-(halogenoalquilo C4-
Ce) que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (benciloxiimino)-(alquilo  C,-Cg),
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alcoxialquilo C-Cs, halogenoalcoxialquilo Ci-Cs que tiene de 1 a 5 dtomos de halogeno,

benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsulfanilo, fenilamino, o un
heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros gue comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S, o un (heterociclil de 4, 5, 6 6 7
miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o
sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Alternativamente, L2 y Q2 pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros
sustituido o no sustituido, que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la
lista que consiste en N, O, §;

R%, R° R, R%, R"y R' representan independientemente un atomo de hidrégeno, un
atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino,
un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilamino, un grupo
carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamoilo, un grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-
(alguilo C4-Cg), alquilo C4-Cs, tri(alquil C-Cg)silile, tri(alquil Cy-Cg)silil-(alquilo C1-Cg),
cicloalquilo C4-Cg, tri(alquil C,-Cy)silil-{cicloalquilo C4-Cg), halogenoalquilo C,-C4 que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, halogenocicloalquilo C-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno un alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cg, alquilamino C4-Cs,  di-(alquil
C1-Cg)amino, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, algueniloxi C.-Ca, alquiniloxi C,-Cs, alguilsulfanilo Cy-Cs,
halogenoalgulsulfanilo C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alqueniloxi C,-Cs,
halogenoalqueniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, alquiniloxi Ca-Cg,
halogenoalquiniloxi C5-Cg 'que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil Cy-
Ce)carbonilo, (halogenoalquil Cy-Cg)carbenilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
{(alquil C,-Cg)carbamoilo, di-(alquil Cy-Cg)carbamoile, N-(alquil C,-Cgloxicarbamoilo,
{alcoxi C4-Cg)carbamoilo,  N-(alquil C,-Cg)-{alcoxi C,-Cg)carbamoilo, (alcoxi C;-
Cs)carbonilo, (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
{alguil C4-Cg)carboniloxi, (halogenoalquil Ci-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (alquil C,-Cg)carbonilamino, (halogenoalquil C-Cg)carbonilamino que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alguil C,-Cg)aminocarboniloxi, di-{alquil C,-
Cg)aminocarboniloxi, (alguil C1-Cg)oxicarboniloxi, alquilsulfenilo Cy-Cy,
halogenoalquilsulfenilo C,-C, que tiene de 1 a 5 atomos de haldgene, alquilsulfinilo Cy-
Cs, halogenocalquilsulfinilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de halogene, alquilsulfonilo
C1-Cs, halogenoalquilsulfonilo C4-C5 que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil Cy-
Cs)aminosulfamoilo, di-(alquil C;-Cg)aminosulfamoilo, (alcoxiimino C4-Cg)-(alquilo Cy-
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Cs), (alqueniloxiimino Cy-Cg)-(alquilo C4-Cg), (alquiniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Cg), (2-
oxeopirrolidin-1-il)-{alquilo C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il}-(hatogenocalquile C;-Cs) que tiene
de 1 a 6 atomos de halégeno, (2-oxopipendin-1-il}-{alquilc C4-Cg), (2-oxopiperidin-1-il)-
(halogencalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-i-il)-
{alquilo C,-Cqg), (2-oxcazepan-1-il)-(halegenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos
de halogeno, (benciloxiimino)-(alquilo C;-Cg), fenilamino, fenitheteroarilamino, o un
heterccicio de 4, 5, 6 & 7 miembros que comprende hasta 4 hetercatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, S; pudiendo estar sustituidos cada uno
de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible;

Salvo que se indique lo contrario, un grupo o un sustituyente que esta sustituido, esta
sustituido con uno o mas de los siguientes grupos o atomos: un atomo de haldégeno, un
grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupo ciano, un grups amino, un grupo sulfanilo, un
grupo pentafluoro-)ts-sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo
formitamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbamaile, un grupe carbamato,
un grupo (hidroxiimino)-(alquilo C4-Cg), un alquilo C4-Cg, un tri(alquil C4-Cg)silil-{alquilo
C,-Cg), cicloalquilo C,-Cg, tri{alquil C4-Cg)silil-{cicloalquilo C4-Ca), un halogenoalquilo
Ci-Cg que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, un halogenocicloalquilo C4-Cg que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgenc, un alquenito C,-Cg, un alguinilo C,-Cg, un alqueniloxi C,-
Cg, un alquiniloxi C,-Cs, un alquilamino C4-Cs, un di-(alquil C;-Cg)amino, un alcoxi C4-Cg,
un halogenoalcoxi C4-Cq que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, un alquilsulfanilo C,-
Cs, un halogenoalquilsulfanilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 dtomos de haldgeno, un
alqueniloxi C,-Cg, un halogenoalqueniloxi C,-Cg que tiene de 1 a 5 4tomos de halégeno,
un alquiniloxi Cs-Cs, un halogenoalquiniloxi C;-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halogeno, un (alqui! C,-Cg)carbonilo, un (halogenoatquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de halégeno, un (alquil C,-Cg)carbamoilo, un di-(alquil C,-Cg)carbamoilo, un
N-(alquiloxi C,-Cg)carbamoilo, un (alcoxi C4-Cg)carbamoilo, un N-(alquil C-Cg)-(alcoxi
Cy-Cg)carbamoilo, un (alcoxi C;-Cg)carbonilo, un (halogenoalcoxi Cy-Cg)carbonil que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil C4-Cg)carboniloxi, un (halogenoalquil
Ci-Ce)carboniloxi que tiene de 1 a 5 dtomos de haldégeno, un (alquil
Cy-Cg)carbonilamino, un (halogenoalquil C,-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, un (alquil C,-Cs)aminocarboniloxi, un di-(alquil C,-
Cs)aminocarboniloxi, un (alquiloxi C-Cg)carboniloxi, un alquilsulfenilo C,-Cg, un
halogenoaiquitsulfenilo C4-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de hal6égeno, un alquilsulfinilo
C4-Cs, un halogenoalquilsulfinilo C4-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeng, un
alquisulfonilo €4-Cs, un halogencalquilsulfonilo C-Cg que tiene de 1 a 5 atomos de
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halégeno, un alquilaminosulfamoilo Cy-Cg, un di-(alquil C4-Cg)aminosulfamoiio, un
(alcoxiimino C4-Cg)-(alquile C4-Cg), un (alqueniloxiimino C,-Cg)-(alquilo C,-Cg), un
(alquiniloxiimino C4-Ce)~(alquilo C;-Cs), un 2-oxopirrolidin-1-ilo, (benciloxiimino)-(alquilo
C-Cq), alcoxialquilo C4-Cs, halogenoalcoxialquilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, benciloxi, bencilsulfanile, bencilamino, fenoxi, fenilsuifanilo, o fenilamino;

asi como sus sales, N-Oxidos, complejos metélicos, complejos metaloides e isdmeros

opticamente activos © geométricos; con la condicidon de que estén excluidos los

compuestos siguientes:

*  (3-{[4-(2-etenilpiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-illamino}enilimetanol;

e 444-[(3-{2-[(terc-butoxicarbonil)amino]etoxilfenil}amino]-1,3,5-triazin-2-il}-piridina-2-
carboxilato de metilo;

e N-{3-[(4-{2-[(1Z)-3-amino-2-cloroprop-1-en-1-il]pirtdin-4-il}-1,3, 5-triazin-2-il)amino)-
bencil}-N-metilglicina.

Un compuesto de formula (1) segan la reivindicacion 1, en el que W representa un fenilo y A
representa un atomo de nitrégeno.

Un compuesto de formula (1) segun la reivindicacion 1, en el que W representa un
heterociclo aromatico © no aromatico, saturado o insaturado, de 4, 5, 6 6 7 miembros gue

comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o diferentes.

Un compuesto de férmula (I} segun la reivindicacién 1, en el que A representa un atomo de
nitrogeno y W representa un heterociclo aroméatico o no aromatico, saturado o insaturado,
de 4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroadtomos que pueden ser iguales o
diferentes.

Un compuesto de formula (1) segn la reivindicacién 1, en el que A representa un atomo de
carbono y W representa un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado, de
4, 5, 6 6 7 miembros que comprende hasta 4 heteroatomos que pueden ser iguales o
diferentes.

Un compuesto de formula (I) segdn fas reivindicaciones 1 a 5, en la que W representa
fenilo o un heterociclo aromatico o no aromatico, saturado o insaturado, seleccionado de l1a
lista que consiste en:
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Het-11 Het-12 Het-13 )
Het-14 H;S

Un compuesto de férmula (1) segun las reivindicaciones 1 a 6, en el que Q' representa
un atomo de halégeno, un grupo nitro, un grupo hidroxi, un grupe ciano, un grupo

amino, un grupo sulfanilo, un grupo pentafluoro-sulfanilo, un grupo formilo, un grupo

formiloxi, un grupo formilamine, un grupo (hidroxiimino)-(alquiio C1-Cs), un alquilo C4-Cg,

un trialquil C,-Ce)sili-{alquilo C4-Cs), cicloalquilo C4-Cs, un halogenoalquilo C4-Cs que
tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquenilo C;-Cs, un alquinilo C»-Cs, un
alquilamino C,-Cg, un di-(alquil Cs-Cg)amino, un alcoxi C4-Cs, un halogenoalcoxi C,-Cq
que tiene de 1 a 5 &tomos de haldgeno, un alquilsulfanilo C,-Cs, un
haiogenoaiquilsuifanilo C4-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de haiégeno, un (alquil C4-
Cs)carbonilo, un {(halogenoalquil C;-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 &tomos de
halogeno, un (alcoxi C-Ce)carbonilo, un (halogenoalcoxi C4-Cg)carbonilo que tiene de 1
a 5 atomos de haldgeno, un {alquil C,-Cgjcarbonilamino, un (halogenoalquil
Cs-Ce)carbonilamino que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, un (alquil G-
Cg)aminocarboniloxi, un alguilsulfenilo C,-Cg, un halogenoalquilsulfenilo C,-Ca que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, un alquilsuffinilo C4-Cs, un halogencalquilsuifinilo C,-Cs
que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un (alcoxiimino C,-Ce-)-{alquilo C1-Cs),
alcoxialquilo C4-Cg, halogenoalcoxialquilo C,-Cy que tiene de 1 a 5 atomos de
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haldégeno, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando
sea quimicamente posible.

Un compuesto de formula (i) segun las reivindicaciones 1 o 7, en la que p representa 0,
1,263

Un compuesto de formula (1) segun las reivindicaciones 1 a 8, en la que p representa 1.

Un compuesto de formula (1) segin las reivindicaciones 1 a 9, en la que R® representa

un atomo de hidrogeno o un cicloalquilo C4-Cg sustituide o no sustituido.

Un compuesto de férmula (I) segun las reivindicaciones 1 a 10, en la que R® y R°
representan independientemente un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un
ciano, un halogenocalquilo C4-Cy que tiene 1 a 5 atomos de haldégeno, un
halogenccicloalquiic C4-Cs que tiene 1 a 5 atomos de halogeno.

Un compuesto de formula (1) segun las reivindicaciones 1 a 11, en la que R®y R°
representan independientemente un atomo de hidrégeno o un atomo de halodgeno.

Un compuesto de formula (l) segun las reivindicaciones 1 a 12, en la que R°a R’
representan independientemente un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo hidroxi, un grupo amino, un grupo sulfanilo, un
grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo formilaming, grupo (hidroxiimino)-(alquilo
C4-Cg), alquilo C,-Csg, tri(alquil C4-Cy)sililo, tri{alquil C4-Cy)silil-{alquile C1-Cs), cicloalquilo
Cy-Cs, halogenocalquilo Ci-C; que tiene de 1 a 5 atomos de halogeno,
halogenocicloalquilo C;-Cz que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, un alquenilo C,-Cs,
alquinilo C,-Cg, alquilamino C4-Cq, di-{alquil C4-Cg)amino, alcoxi C4-Csy, halogenoalcoxi
C1-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de haldégeno, alqueniloxi C;-Cs, alquiniloxi C,-C,
alquilsulfanilo C4-C,, halogenoalqui[sulfanilo Cy-Cs que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alquil Cy-Cg)carbonito, (halogenoaiquil C4-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5
atomos de halogeno, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, (halogenoalcoxi C,-Ch)carbonilo que tiene
de 1 a 6§ édtomos de haldgeno, (alquil Cy-Cg)carboniloxi, (halogenoalguil
C-Cg)carboniloxi que tiene de 1 a 5 atemos de haldégeno, (alquil Cq-Cg)carbonilamino,
{halogenoalquil C4-Cg)carbonilaming que tiene de 1 a 5 atomos de halégeno, (alquil C4-

Cg)aminocarboniloxi, di-(alquil C,-Cg)aminccarboniloxi, (alquiloxi C;-Cg)carboniloxi,
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alquilsulfenilo C4-Cg, halogencalquilsulfenilo Cy-Cg-que tiene de 1 a 5 atomos de
halégeno, (alcoxiimino C,-Cg)-(alquilo C4-Cg), (alqueniloxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-Ce),
(alguiniloxiimino  C,-Cg)-(alquile  C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il}-(atquilo  C;-Cg), (2-
oxopirrolidin-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-
oxopiperidin-1-il)-(alquilo C4-Cs), (2-oxopiperidin-1-if)-(halogenocalquilo C4-Cg) que tiene
de 1 a 5 atomos de halégeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-il)-
(halogenocalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 dtomos de haldogeno, (benciloxiimino)-
{alquilo C4-Cg), fenilamino, fenilheteroarilamino o un heterociclo de 4, 5, 6 6 7 miembros
que comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O,
S, pudiendo estar sustituidos cada uno de estos grupos o sustituyentes, cuando sea
quimicamente posible.

Un compuesto de de formula (1) segln las reivindicaciones 1 a 13, en la que R®
representa H, (metoxicarbonif}aming, {4-clorofenil}amino, [3-cloro-5-
(trifluorometil)piridin-2-illamine, (2-etoxi-2-oxoetillamino, (2,2,2-trifluoroetil)amino, (2-
cianoetiljamino,  metilamine,  (2-metilpropanoiljoxi,  (3-metitbut-2-enoiljoxi,  (3-
metilbutanoifjoxi, butanoiloxi, propanociloxi, (metoxiacetii)oxi, aceliloxi, ciclopentiloxi,
diciclopropilmetoxi, 1-ciclopropiletoxi, but-3-in-2-iloxi, hex-2-in-1-iloxi, but-2-in-1-iloxi,
prop-2-in-1-iloxi,  2,2,2-trifluoroetoxi, (2,6-diclorobencil)oxi, (4-clorobenciljoxi, (4-
metoxibenciljoxi, benciloxi, ciclopropilmetoxi, 2-metilpropoxi, prop-2-en-1-iloxi, propoxi,
2-(dimetilamino)etoxi, etoxi, metoxi, hidroxilo, fenilamino o fenilhetercarilamino.

Un compuesto de férmula (1) segin las reivindicaciones 1 a 14, en la que R?representa
hidrogeno, prop-2-en-1-ilo, hexilo, butilo, propilo, 2-hidroxietilo, etilo, metilo.

Un compuesto de formula (1) segn las reivindicaciones 1 a 15, en la que L' se
selacciona en la lista consistente en:
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Un compuesto de férmula (1) segun las reivindicaciones 1 a 17, en la que Q7 representa
un atomo de hidrégeno, un atomo de haldégeno, un grupo hidroxi, un grupo ciano, un
grupo amine, un grupo sulfanilo, un grupo formilo, un grupo formiloxi, un grupo
formilamino, un grupo carbamoilo, un grupo N-hidroxicarbameoilo, un grupo carbamato,
grupo (hidroxiimino}-(alguilo C,-Cg), alquilo C4-Cg, cicloalquilo C4-Cs, halogenocalquilo
C;-Ce que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, uﬁ alquenilo C;-Cg, alquinilo C,-Cg,
alquilamino C4-Cg, di-(alquil C4-Cglamino, alcoxi Cy-Cq, halogenoalcoxi Cy-Cq que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, alquilsulfanilo C;-Cg, (alquil C4-Cg)earbonilo,
(halogenoalquil C,-Cg)carbonilo que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno,
{(hatogenoalcoxi C;-Cg)carbonilo gue tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (alquil
Ci-Cs)carbonilamino, (halogenoalquil Cy-Cg)carbonilamino que tiene de 1 a 5 atomos
de halégeno, (alcoxiimino C,-Cs-)-(alquilo C4-Ce), (alquenitoxiimino C4-Cg)-(alquilo C4-
Cs), (alquinitoxiiming C4-Cg)-(alguila C4-Cg), (2-oxopirrolidin-1-il}-(alquilo C4-Cs-alquilo},
(2-oxopirrolidin-1-il)-(halogenoalquilo C4-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-
oxopiperidin-1-i-(aiquilo C,-Cg}, (2-oxopiperidin-1-il)-(halogenoalquii C,-Cg) que tiene
de 1 a 5 atomos de haldgeno, (2-oxoazepan-1-il)-(alquilo C4-Cg), (2-oxoazepan-1-if)-
(halogeno alquile C;-Cg) que tiene de 1 a 5 atomos de haldgeno, (benciloxiimino)-
(alquilo C4-Cg), alcoxialquilo C4-Cs, halogenoalcoxialquilo C4-Cs que tiene de 1 a 5
atomos de halégeno, benciloxi, bencilsulfanilo, bencilamino, fenoxi, fenilsuifanilo,
fenilamino, o un heterociclo de 4, 5 6 6 7 miembros que comprende hasta 4
heteroatomos seleccionados de la lista que consiste en N, O, S, o un {heterociclil de 4,
5, 6 & 7 miembros)-(alquilo C1-C6) que comprende hasta 4 heteroatomos
seleccionados de la lista que consiste en N, O, 5; pudiendo estar sustituidos cada uno
de estos grupos o sustituyentes, cuando sea quimicamente posible; o

L2y Q? pueden formar juntos un heterociclo de 4, 5, 6 & 7 miembros no aromatico, que
comprende hasta 4 heteroatomos seleccionados en la lista consistente en N, O, S.

Un compuesto de formula (1) segun las reivindicaciones 1 a 18, en la que @ representa
(2R)-2-(metoximetil)pirrolidin-1-tlo, (2S)-1-metoxipropan-2-ilo, 1-(dietilamino)propan-2-
#o, 1-(dimetilamino)propan-2-ilo, 1,1-dioxidotetrahidrotiofen-3-ilo, 1,3-dimetoxipropan-2-
ilo, 1-cianobutan-2-ilo, 1-ciclopropil-2-metoxietilo, 1-etilpiperidin-3-ilo, 1-metoxibutan-2-
ilo, 1-metoxipropan-2-ilo, 2-(hidroximetil)piperidin-1-ilo, 2-(morfolin-4-ietilo, 2,2,2-
triflucroetilo, 2,3-dimetilpiperidin-1-ilo, 2,5-dimetilpirrolidin-1-ilo, 2,6-dimetilmorfotin-4-ilo,
2-cianoetilo, 2-etilpiperidin-1-ilo, 2-hidroxi-2-metilpropilo, 2-hidroxietilo, 2-metoxietilo, 2-

metilpiperidin-1-ilo, 2-metilprop-2-en-1-iio, 2-metilpropilo, 2-metilpirrolidin-1-ilo, 3-(2-
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oxoazepan-1-if)propilo, 3-(2-oxopirrolidin-1-il)propilo, 3-(formilamino)propilo, 3-

(hidroximetil)piperidin-1-ilo, 3,3,3-trifluorepropilo, 3,3-dimetilpiperidin-1-ilo, 3,5-

dimetilpiperidin-1-ilo, 3,6-dihidropiridin-1{2H)-ifo, 3-hidroxipiperidin-1-ilo, 3-hidroxipropilo,

3-hidroxipirrolidin-1-ilo, 3-metoxibutan-2-ilo, 3-metoxipiperidin-1-ilo, 3-metoxipropilo, 3-
metilbut-2-en-1-ilo, 3-metilbutan-2-ilo, 3-metilbutilo, 3-metilpiperidin-1-ilo, 4-(2-
oxopirrolidin-1-if}butilo, 4-(trifluorometil)piperidin-1-ilo, 4-cianopiperidin-1-ilo, 4-
etoxiciclohexilo, 4-formilpiperazin-1-ilo, 4-hidroxipiperidin-1-ilo, 4-metoxipiperidin-1-ilo,
4-metilpiperazin-1-ilo, 4-metilpiperidin-1-ilo, 4-oxoimidazolidin-1-ilo, azepan-1-ilo, butan-
2-ilo, butilo, ciclobutilo, ciclohexilo, ciclopentilo, ciclopropilo, ciclopropilmetilo, etilo,
hidrégeno, hexilo, hidroxi, metoxi, metito, morfolin-4-ilo, oxetan-3-ilo, pentan-2-ilo,
pentan-3-ilo, pentilo, piperidin-1-ilo, prop-2-en-1-ilo, propan-2-ilo, propilo, pirrolidin-1-ilo,
terc-butilo, tetrahidrofuran-2-ilmetilo, tiomorfolin-4-ilo.

20. Un compuestc de formula (V) Gtil como compuesto intermedio o material para la
preparacion de un compuesto de formula {!) seguin las reivindicaciones 1 a 19

V)
enlaqueW, A, Q' p, R?, R’ R%, L' se definen como en las reivindicaciones 1 a 18.

21. Un compuesto de formula (V1) atil como compuesto intermedio o material para preparar
un compuesto de férmula (I) segun la reivindicacion 1 a 19
Rb
RC
~ Al N
I Q
T R Q)
Vh

enlaque W, A Q' p, R R® R L' son como se definen en las reivindicaciones 1a 18,y T
representa un atomo de cloro, con la condicion de gue los siguientes compuestos estan
exciuidos: '

&3
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s N-{3-clorofenil)-4-(2-cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-amina
s 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-[3-(1,1,2 2-tetrafiuoroetoxi)fenill-1,3,5-triazin-2-amina
s 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(3,4,5-tfrimetoxifenil)-1,3,5-triazin-2-amina

22. Un compuesto de férmula (V) segin la reivindicacién 21, seleccionado del grupo
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constituido por 4-(2-cloropiridin-4-it}-N-(piridin-3-il)pirimidin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-
il)-N-{6-metoxipiridin-3-il)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(3,4,5-
trimetoxifenil)-1,3,5-triazin-2-amina, acido 3-{[4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-
illamino}benzoico, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(6-cloropiridin-2-il}pirimidin-2-amina, N,4-
bis(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina, N*-[4-(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-i]-N2-(1-
metoxibutan-2-il)piridina-2,4-diamina, N-{3-cloro-4-fluorofenil)-4-(2-cloropiridin-4-il)-
1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(metilsuifanil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina,
N-(3-cloro-4-metilfenil}-4-(2-cloropiridin-4-it)-1,3,5-triazin-2-amina, N‘-[4-(2-clor0piridin-
4-ilypirimidin-2-ill-N’-ciclobutilpiridina-2,4-diamina, N*-[4-(2-cloropiridin-4-il}pirimidin-2-il]-
NZ-(3-metilbutan-2-il)piridina-2,4-diamina, N*-[4-(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-if]-N2-
(pentan-3-il)piridina-2,4-diamina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{piridin-4-it}-1,3,5-triazin-2-
amina, 3-{[4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3 5-triazin-2-ilJamino}tiofeno-2-carboxilato de metilo,
2-{[4-{2-cloropiridin-4-i)-1,3,5-triazin-2-itlamino}-4-metil-1,3-tiazol-5-carboxilato de etilo,
4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(4-metil-1,3-tiazol-2-il)-1,3 5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-
il)-N-(5-metil-1,3-tiazol-2-il}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-clorapiridin-4-il)-N-(2-melilpiridin-
4-il)pirimidin-2-amina, N-{2-bromopiridin-4-il}-4-(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina, N-
(5-bromopiridin-3-il}-4-(2-cloropiridin-4-il)pirimidin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[2-
(trifluorometil)piridin-4-il]pirimidin-2-amina, 2-{[4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-
ilamino}tiofeno-3-carbonitrilo, N-(5-cloro-3-metilpiridin-2-il)}-4-(2-cloropiridin-4-il)-1,3,5-
triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il}-N-(4-cloropiridin-3-il)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-
cloropiridin-4-il)-N-(2-metilpiridin-4-il)-1,3,5-triazin-2-amina, N,4-bis(2-cloropiridin-4-il)-N-
(metoximetil)pirimidin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(2,5-difluorcfenil)-1,3,5-triazin-2-
amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(3-flucrofenil)-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-
N-[3-(metoximetil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{tiofen-3-il}-1,3,5-
triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(trifluorometil)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-
(2-cloropiridin-4-it)-N-{3-(propan-2-il)fenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-
(3-(1.1,2,2-tetrafluoroetoxi)fenil)-1,3, 5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-
{trifluorometoxilfenil]-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(pentafiuoro-
lambdas—sulfanil)fenil}1 .3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{3-etoxifenil)-1,3,5-
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triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-{3-metoxifenil}-1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-
cloropiridin-4-it)-N-fenil-1, 3, 5-friazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-(4-fluorofenil)-
1,3,5-triazin-2-amina, 4-(2-cloropiridin-4-il)-N-[3-(diflusrometoxi)fenil]-1,3,5-triazin-2-
amina, N-(3-{[4-(2-cloropiridin-4-il}-1,3,5-triazin-2-ilJamincfenil)acetamida, y 4-(2-
cloropiridin-4-it}-N-[3-(diflucrometil)fenil}-1,3,5-triazin-2-amina.

El uso de un compuesto definido en las reivindicaciones 20 a 22, como un compuesto
intermedic o material para preparar un compuesto de formula () segun las
reivindicaciones 1 a 19.

Una composicion fungicida que comprende, como ingrediente activo, una cantidad
eficaz de un compuesto segin las reivindicaciones 1 a 19 y un soporte, vehiculo o
carga aceptable desde un punto de vista agricola.

Un método para reprimir los hongos fitopatégenos de cultivos agricolas, caracterizado
porque se aplica una cantidad eficaz desde el punto de vista agronémico y
sustancialmente no fitotoxica, de un compuesto segun las reivindicaciones 1 a 19 o de
una composicion segun la reivindicacion 24, al suelo en el que crecen o pueden crecer
las plantas, a las hojas y/o a los frutes o a las semillas de las plantas.

Un metodo para combatir hongos productores de fitopatégenos y micotoxinas,
caracterizado porque se aplica un compuesto segin la reivindicacion 1 a2 19 o upa
composicion segun la reivindicacion 24, a estos hongos y/o su habitat.

SLA
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Traduccién Oficial Ingiés-Espafiol Bayer CropScience AG

| Poder de Abogado

i Ver Traduccién al espafiol en el documento original adjunto.
Dado y firmado en

El 12 de Marzo de 2008

No. 388 de! registro del documenta para el 2008

, Por la presente verifico las firmas de

Dr. Robert Krieg

y
P Dr. Alexander Nowak

cuya direccién registrada es como sigue:

Bayer CropScience AG
L Planificacién y Administracién de Negocios
i Legales & Patentes
: Patentes y Licencias
: Building 6100
. Alfred-Noble StraBe 50
; 40789 Monheim, Alemania

quienes son individualmente representantes autorizados de Bayer CropScience AG ya
j quienes conozeo personalmente

que fueron suscritas ante mien la pdgina anterior debajo del nombre impreso de la
compaiiia; y confirmo que después de inspeccionar el registro comercial del tribunal
' local de Dusseldorf, estdn registrados en la Seccién HRB 46985 como representantes
individualmente autorizados.

También certifico que Bayer CropScience AG, involucrada en esta certificacién, es una
compaiiia activa y existente como entidad legal.

Leferkuseen, Marzo 12 de 2008

7 Sellos: 1) sello lacrado blanco en alto relieve que dice: KLAUS STRIEWSKI -
NOTARIO EN LEVERKUSEN
) sello impreso en azul que dice: KLAUS STRIEWSK] —
OTARIO EN LEVERKUSEN
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APOSTILLE
(Convention de la Haye du 5 octobre 1961)

1. Pais: Rep. Federal de Rlemania

El presente documento publico

2. ha sido firmado por ¥1aus Striewski

3. actuando en calidad de: notario pablico

4. lleva el sello / estampilla de: notarioc Klaus Striewski en Leverkusan

Certificago

5. en: Colonia 6. e1: 20 de marza de 2oge

7. por: Bl vicepresidente del Tribunal Regional de Colonia

8.1bajo el No.: 1424/08

10. Firmadeo:

Caliebe

Nl

Adolf Watzke
Traductor oficial
Res. 2433 Min. Justicia
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POWER OF ATTORNEY
The undersigned,
BAYER CROPSCIENCE AG
domiciled in

Alfred-Nobel-Strasse 50,
40789 Monheim Am Rhein
Germany

declares that it hereby granis to

ALVARO CORREA-ORDONEZ and/or

OLGA GEORGETTE OTERO and/or

RICARDO METKE and/or

JUAN PABLO CONCHA
with domicile at Av. 82 No. 10 62, 6Th floor, of Bogotd D,
C., Colombia, a full and sufficient power of attorney 10 obtain
the protection of my (our) industrial property and against the
unfair competition, for which purpose I (we) authorize the said
anomeys to represent me fus) before any authorities or persons,
with or witheut jurisdiction, specially those administrative,
administrative contentious and judicial, as well as before
Arbitration Court, in all matrers concerning the following: 2)
Obtainment . of patents, utiiity models, industrial designs,
integrated circuits, layout-designs and vegetal varigties; the
registration of rademarks, denominations of origin, commercial
names, trade'emblems, slogans and domain names; its renewal,
assignments,! change of name or domicile, veluntary
cancellation; knd the registration of licenses of use of the above
rights; b)Prdeesses of protection to the consumer, unfair
competition, -oppasitions, cancellations, nellity, precautionary
injtmetions, infringement, granting of licenses, writ mandamus,
the protection of trade secrets, and in general the ¢ivil, penal, an
administrative processes relating to those rights, And that in ai]
the above matters they may substitute this Power of Attorney,
compromise, ' conciliate, admit the facts of the case, desist,
cancel, receive, resign, and ratify acts done by representatives
without 2 power of aitorney.

| hereby ratify all- actions previously taken on behalf of this
company by the aforementioned attorneys with respect 10 the
mentioned matters,

Done and subscribed in

day of Maroh of 2008

Onthe #2&5

Baker & McKenzie Colombia SA
Av. 82 No. 10 - 62 &th Fieor
Bogota, Colembla

NIT: $00.034.906-9

Tel «57 183 1300

Fax: +57 1 376 2211
www.bakemet.com

PODER DE ABQGADO

La abajo firmada,

BAYER CROPSCIENCE AG

domiciliada en
Alfred-Nobel-Strasse 50,
40789 Monbeim Am Rhein
Alemania

declara por ! presente que otorga a

ALVARO CORREA-ORDONEZ y/o

OLGA GEORGETTE OTERO ylo

RICARDO METKE y/o

JUAN PABLO CONCHA
con domicilio en Ja Av. 82 No. 10 - 62 Piso 6 en Bogotd D. C.,
Colombia, pader especial amplio y suficiente, para cbtener Ia
proteccién de mi (nuestra) propiedad industrial v contra Ia
competencia desleal, a cuyo efacto autorizo (amos) a los dichos
apoderados para que me (nos) representen ante cualesquiera
auioridades o personas, ejerzan o no Jurisdiccidn, especialmente
ante lzs de! orden administrativo, contencioso-administrativo y
Judicial, asi como los tribunales de arbitramento, en todo lo
tencernients a los siguientes asuntos: 2} Obtencidn de patentes
de invencién, modelos de utilidad, disefios industriaies,
esquemas d¢ trazade de circuitos integrados y variedades
vegetles; el registro de marcas, denominaciones de origen,
nombres comerciales, ensedias, lemas comerciales y nombres de
dominio; su renovacién, raspase, cambio de nombre o
domicilio, cancclacion voluntaria; y el regisro de licencias de
vs0 de esos derechos; b) Los procesos para la proteccién del
consumider, competencia desleal, oposiciones, cancelaciones,
nulidades, medidas cautelares, infracciones, concesién de
licencias, Ia tutela, la proteccién de seeretos industriales, y an
general procesos civiles, penales, administrativos relacionados
con estos deréchos. Y para que en todos los asuntos aTida
determinados, puedan sustituir este mandato, transigir, conciliar,
admitir los hechos de! caso, desistir, cancelar, recibir, renunciar,
¥ ratificar los actos de agemtes oficiasos.

Tgualmente, ratifico todo lo actuade hasta ¢l momento en los
mismes asuntos, por cualquiera de los mencionados apoderados
en representacion de sta sociedad.

Dado y firmado en

Als )2 dias det mes de  Marze de 2008

Firma de la persona que firma ¢l Poder

o)



1erewith verily the signatures of

Dr. Robert Krieg
and
'. Dr. Alexander Nowak

of the following business address:

Bayer CropScience AG

Business Planning and Administration
Law & Patents

Patents and Licensing

Building 6100

Alfred-Nobel-Stralte 50

40789 Monheim, Germany

who are severally authorised representatives of
Bayer CropScience AG and are known persanally to me

reprasenfatives.

| verify that Bayer'{ropScience AG involved in this certification is active and exists as legal
entity,
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- in seiner Eigenschatt als Notar

APOSTILLE
(Convention de La Haye du 5 octobre 1661)
Land: Bundesrepublik Deutschiand
Diese sffentliche Urkunde

. ist unterschrieben von Klaus Striewskl

fokempal

. Sie Ist versehen mit dem Siege! des

Notars Klaus Striewski In Leverkusen
Bastatigt

. in Kéin 6. am 20.03.2008

. durch den Vizeprasidentsn des Landgerichts K&in

unter Nr. 1424/08

Stempel 10. Unterschrift

/g O A
Caliebe
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No. 11-058071- -00000-0000

SUPERINTENDENCIA DE INDUSJRIA Y COMERCIO
ZK

, : ha: 2011-05-11 17:21.07 [ [Dep. 2020 DIR NYJUASCK
in v C i @ 11 PATENTEIYW  Eve 378 FA 3
Industria y Comercio Act 411 PRESENTACION  Folios: 133

SUFERINTENDENCIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

PATENTE DE INVENCION [ ] L T T T
No. 11-058071- -00000-0000

R . L. : -05-. -21.07 Deap. 2020 DIR.NUEVASCR
Indicacion que se solicita una p: £ zgu.r%?&:ﬂ%z Eve 578 FASENACIONALI

Datos de identificacion el solic,  Act 411 PRESENTACION - Follos: 339

Descripeion de la invencién |

Dibujos de ser estos pertinentes

Comprobante de page de las tasas establecidas (De ser el case formato de descuento)

Completa D Incompleta D

)0

HERER

PATENTE DE INVENCION PCT E MODELO DE UTILIDAD PCT I__—l Art.33 Decisién 486/00, Circular Unica

Indicacién que se solicita una PCT

Copia de fa solicitud en espafiol, tal como fue presentada inicialmente (capituio descriptivo,
reivindicatorio, resumen)

Dibujos de ser estos pertinentes

Comprobante de pago de las tasas establecidas (de ser el caso formato de descuento)

Completa @ Incompleta L____, J

A

XU B E

DISENO INDUSTRIAL l:l (Art. 119 Decision 486/00)
':] Indicacién que se solicita Disefio industrial
D Datos de identificacién del solicitante ¢ de la persona que presenta la solicitud

Representacién grafica y fotografica del Disefio industrial o0 muestra del material que incorpora el

L]

D Comprobante de pago de las tasas estahlecidas

Completa D incompleta ,__—,

ESQUEMA DE TRAZADO | | (Art. 92 Daclsién 486/00)

disefio

Indicacién que se solicita un esquema de trazado
Datos de identificacion de! solicitante o de [a persona que presenta la solicitud
Represantacion grafica de un esquema de trazado

Comprobante de pago de las tasas establecidas -

Completa l:’ Incompleta D

HENRRIN

PI02-FO8 {2009-11-18)



(%
Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

Bogota,
2020

Doctor{a)

CORREA ORDONEZ ALVARO
Apoderado(a) y/o Representante de
BAYER CROPSCIENCE AG

REFERENCIA Radicacidén No. 11 58071
Solicitud internacional PCT/EP2009/65018
Fecha inicio fase nacional 13/06/2011
Tramite 11
Evento 178
Actuacidén 430
Oficio No.

Ei1i4y

Comoc resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Decisidén 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperacién en Materia de Patentes {(PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

1. Con respecto al resumen y de conformidad con lo dispuesto en el articule 31 D.
486 en el cual se establece dque el resumen conziste en una sintesis de la
divulgacién técnica contenida en la solicitud de patente, debe adecuar el resumen a
los dispuesto en dicha norma, teniendo en cuenta gque el extracto permitird precisar
el cbjeto de la invencién, sus elementos caracteristicos y el campo de aplicacidn.

2. La solicitud no contiene la copia del documento en que consta la cesidn del
dereche a 1la patente del inventor al sclicitante o a su causante, conforme a lo
establecide por el articulo 26 literal k) de la Decisién 486 de la Comisidn de la
Comunidad &Andina. Cuando se trate de documentos otorgades en el extranjerc, estos
deberan legalizarse de conformidad con lo dispuesto por los articulos 259 y 260 del
Cédigo de Procedimiento Civil. Cuando se trate de las declaraciones a que hace
referencia la Regla 4.17 ii) del Tratado de Cocperacidén en Materia de Patentes
PCT., el alcance de 1las tales declaraciones se determinard segin indigquen
claramente una cesién de derechos del inventor al solicitante o su causante, de
conformidad con lo dispuesto en el numeral 5.2.15 del Capitule Quinteo, Titulo X de
la Circular Unica de Superintendencia de Industria y Comercio.

En cumplimiento de 1lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisidn 486, se le
requiere para gque dentro del término de dos meses siguientes a la fecha de
notificacién del presente oficio, complete los requisitos anteriormente enunciados.
En caso de no dar cumplimiento al presente regquerimiento, la solicitud se
considerara abandonada y perderi su prelacién.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuestc en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo quinto del titulo primero de la Circular Unica No.l10 de 2001.

Continua en la pégina siguiente...

Al contestar favor indique el nlimerc Sede Centro: Carrera 13 Nao. 27-00 pisos 2, &, 7 y 10 PBX: 5870000
de radicacidn consignado en el rétulo Sede CAN: Av, Carrera 50 MNeo. 26 - 55 int.2. Tel 5880070
Call Center 5%20400. Linea O01B00-910165
Web: www.sic.gov.co e-mail: info@sic.gev.ce
Bogotd D.C. Ceolombia



