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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL

SOLICITUD DE:

%Mﬂh de Invencién. [IPatente de Modelo de Utilided.

[ Icapituto| Ecapnulo "

_Nombre: SUMITOMO CHEMICAL COMPANY
. LIMITED IDENTIFICACION
SOLICITANTE (T1) Direciddn: 27-1, Shinkawa 2-chome, Chua-ku

Tokyo 104-8280 - JAPON lcec. O nr O
Naclonalidad o Domicilio: Tokyo - JAPON

R

Luger de Constitucion: JAPON lcee [ ore [J

" Teléfono: Fax: Cual
E-mall: NOmero

Nombre: MARGARITA GASTELLANOS A IDENTIFICACION
REPRESENTANTE
O APODERADO (74)|  Direccién: Calle 84 A No. 7 A-09 ce. [x] Nt [

Teléfono: 610 7420 Fax: 610 0708 C.E. D Otro D
Cual
E-mall; alva llangs. ‘Nl‘.lmom 39'779.654 TPA 70,819
®

Nombre: HIDEKI IHARA

INVENTOR(ES) (72)| :
Direccion: 3-2-4-301, Moto-machi, Naniwa-ku, Osaka-shl, Osaka 556-0018 - JAPON

Nacionalidad o Domidilio JAPONES

L

PCT (86)

Solicitud Intemacional No. PCT/JP2003/012831 Fecha 07/10/2003

Publicacién Intemaclonal No. WO 2004/033452 Fecha 22/0472004

Titulo (54) "COMPUESTO DE TIADIAZOL Y USO DEL MISMO"

(@ clasificacién intemacional (31) s___COTD 417/12, ADIN 43/838

(® Prioridad (33) Pais de Origen (32) Fecha (31) Ndmero de Solicitud

|

JP 111072002 2002-298489

si[x] No [] .

(® comprobante de pago No. 05-20,544 Fecha Marzo 18 de 2005

Instrucclones para el diligenciamiento del presents formulario, ver reverso de esta pigina
__ __
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) Anexos

m Comprobante de pago de la tasa de prasentacion de la sollcitud.

m Documento que acrediia la existencla y representacién legal cuando el solicitants sea persona juridica.

m Poderes, sl fuere el caso, junto con la sustitucién del mismo a mi favor

Documaento de cesién del inventor al solicitante o a su causants.

[] Dediaraciones.

E Copla de la solicitud Intemacional (Resumen, descripclén, reivindicaciones, dibujos).

E Traduccién de la solicitud intemacional al castellano (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos).

m Copia del axamen preliminar intamacional efectuado por la Autoridad Intemacional de Examen Praliminar (IPEA).
m Traduccién del examen preliminar intemacional efectuado por la IPEA.

[] De ser el cago, copla del contrato de acceso.

E De sar el caso, documento que acredite la licancia o autorizacién de uso de conocimlentos tradicionales de las
comunidades indigenas.

[] De ser el caso, certificado de depéito del material biolégico.
[X] Arte final 12x12

D De ser el caso, Informaciédn sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por el mismo titular
0 su causante, relacionadas parclal o totalments con la Invenclén de esta sollcitud.

m De ser el caso, modificaciones efectuadas a Ia solicitud intemacional. — (Artfculo 11) con traducecidn
X otros - PCT/IB/306 con traduccidn

-N
e @

@2 solictto 1a concesién de Ia patents,

11 ABR. 2005

NOMBRE: MARGARITA CASTELLANOS ABONDAND

. MOUAOUI (00 g
C.C. No. 39.779.654 Usaquén - TPA 70.8 8.,

Instrucciones para el diligenclamiento del presente formulario, ver reverso de esta pigina. - MCA/gch - 437T4-FNRCT
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. “ieli-.ﬂ--l s n Nﬂl;'i Folins: 1%
fecha (HB)3 2005-04-51 15129118
Tremite 1 011 PCT-PATENS 79 PRE WCT A1 PRESENTRL

Dependuucias DUE0 RIVISION B HASHS CIEACIOES
SUPERINTEWDENCIA UE INDUSTRIA Y CONERCIO

HIT & BOO176089-2

RECIBD OFICIAL BE CAJA : 05 - 20,5
FECHA 1 MARIO £8 DE 2005

Mgy CONSTONACION i

DEPOSITANTE TIPD PAGD BANED CUENTA No. PRBD FECHA PRI Vr. PAGD

ALVARD CASTELLANDS CONSIGWACION  BANCO POPULAR  050-00110-4 4688337  17/03/2005 2,654,000.00

figx C O N CEPRT D I

CANT. RENTISTICO CONCEPTD TOTAL CONCEPTD
1 30005-01-01 SOLICITUDES L TRARITES DE SOL. DE PATEMTE DE IN 43,000.00
TOTAL : ' 443,000.00

BON:  CUATROCIENTCS CUARENTA Y TRES MIL PESOS

—— 4

RECIBD DE CAJA APLICADD AL EXPEDIENTE Mo,




ALVARQ CASTELLANOS M. & CIA
ABOGADOS
Carmera § No. 83-00
Apartado 8349
Bogotd, D.C. - COLOMBIA

Seflor

Jofe de la Divislén de Nuevas Creaciones
Superintendencia de Industria y Comercio

Ministerio de Comercio, Desarrollo, Industria y Turismo

E. S. D.
Ref.. PODER conferido por la sociedad SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED

Yo, XIMENA CASTELLANOS ABONDANO, mayor de edad, identificada y domiciliada como
aparece al pié de mi firma, atentamente manifiesto a Uds. que sustituyo en la Dra.
MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO, el poder que me confirid la sociedad
SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED, con domicilio en 27-1, Shinkawa 2-chome,
Chuo-ku, Tokyo 104-8280, JAPON, debidamente legalizado por Apostilla, bajo el
No. 01152 efdla 29 de Marzo de 2005 , con lag mismas facultades que me
fueron conferidas, para tramitar la solicitud de Patente PCT Entrada en Fase Nacional, en
Colombia, para: "COMPUESTO DE TIADIAZOL Y USO DEL MISMO",

Del Sefior Jefe, Acepto

C.C. No. 39.779.654 de Usaquén

mena Castellanos Abondano
C.C. No. 39.773.330 de Usaqueén

T.P.A. No. 5§8.236 del C.S.J. T.P.A. No. 70.819 del C.S.J.
Carrera 9 No. 93-09 - Bogota, D.C. Carrera 9 No. 93-09 — Bogota, D.C.
Teléfonos: 6107420 — 6107480 Teléfonos: 6107420 — 6107480
Bogota, D.C.

XCAMCACH/ABTA-FNPCT
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COLOMBIA

PODER POWER OF ATTORNEY

E (ios)

- SUMLITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED

Domicliladosen 27-1, Shinkawa 2-chome,
Chuo-ku, Tokyo 104-8260 - JAPON

Nambran por al presante a XIMENA CASTELLANOS A. yio
MARGARITA CASTELLANOS A. sbogadas con oficinas en
la Carrera 9 No. 93-08, Bogoté-Colombla para .

Y para cbiener la proleccién de ml (nussira) propledad
industriél y con este fin autorizamos a dichos apodamcdos para
que nos representen ents cualsscquiem autoridades o©
personas de los drdenes administrativo, contencioso -
administrativo y judiclal en todo fo relaclonado con los
alguientes actos y gestiones:

a) Oblancién de patentes de Invencién, modsios y dbujos
Indusiriales; registro de marcas de fabrica, de servido,
colectivas o defensivas y do denominaciones de origen,
depisito do nombres y ensefias comerciales; su
renovacitn, prirmoga, Inscripeitn de traspaso ¥ camblo de

. nombre o domicillo, cancelacién voluntarla y el registro
dea licencias de uso do esos derechos;

b) Pam la abtencidn de registros aanitarios;

¢) Accionses de oposiciin, cbsarvacidn, cancelacion, mullded,
medides cautelares y en general les. Juicios civiles,
penales, administrativos o contencloso - adminisirativos
GO PIOMOVITIOS O 36 NOS PrOMUEVAN.

Pudendo en fodos los actos y gestiones amfba mencionadios

sustituir éste mandato, transigir, desistir, rechir, cancelar,

renunciar, aceplar nofificacionss 'y nombrer apoderados

Ll_lddll'ym

Dedoyfimadohoy 9 de Marzo de 2005

an Osaka - JAPON

| {we) the undersigned

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED
Of 271, Shinkawa 2-chome, Chuo-hu, Tokyo 104-8260
Japan

heraby grani(s) Power of Attomey fto XIMENA _ -

CASTELLANOS A. and Jor MARGARITA CASTELLANOS
a atiomeys residng at Camera 9 No. 93-09, Bogoté-
Colombla, to

and to abtain the protection of my (our Indusirial Property, for
which pupose we authorize the aald attomeys to represent
us before any authorifies, or persons, specially those
administraive, contentious ‘and judclal, in el matiers
concaming the following:

a) Obialrment of paterits, models and designs, registmtion of

trademarks, service, collective and defensive marks, and of

designafions of origin; the depeslt of trade names and

ensigns; fis renewal, extension, recordal of assignments,

change of name or domicile, volunary cancellation, and the

regisiration of licanses of use of the above rights;

b) Forthe obtainment of Ganitary reglstretions;

¢) Actions of apposition, cancellation, nullity, Infringement,
granting of licenses; and in general the civil, criminal and
administrative sults related to those righis; acfions and
suts Instituted by us or against us;

in ail the above matters they may substitte thls power of

giiomey, compromise, desist, cancel, receive, renounce,

acoept notifications and appoint allomeys In fact, In or out of

courl

Given and signed this 9th day of March, 2005
In Oaalm,aa.pan /

SUMITOMO CHEMICAL up,m
COMPANY, LIMITED

por

(€ notario dabe suscribir el documento en la pagina alguiente)

SATOSHI KAWACHI
REPRESENTATIVE DIRECTOR

(Nohydﬂmubonhmpm)
(éomlmlqmmom“lﬁﬂn) (Consular legafization or apostill ks reguird

* ABOGADOS COLOWBIA

Carwe § No. 3300 P.O Gox 8340 - foyoll,
Tela ﬂrmwnntn.m Fax r371) S1007 D8 = mm«m i

7 &



[ 5]

(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

. Country: JAPAN

This public document
. has been signed by Shoji ISHIDA

acting in the capacity of Notary Public of the Osaka

Legal Affairs Bureau
bears the seal/stamp of Shoji ISHIDA, Notary Public
Certified

Oma . HAR.29.2005
. by the Ministry of Foreign Affairs

No. 01152

10. Signature:
_@5«4?
Teutommu HIGUCHI

For the Minister for Foreign Affairs
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NOTARIAL ATTESTATION

REGISTER NUMBER; 2522005

This is to certify that Nobuko INAMOTO, an agent of Satoshi
KAWACHI, has stated in my very presence that said Satoshi KAWACHI
acknowledged himself to have signed the attached Power of Attorney in

- compliance with the authority bestowed on him as the Representative
Director of SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED, a corporation
organized and existing under the laws of Japan and having a pri:icipa-l
place of business at 27-1, Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokyo
104-8260 Japan.

At the Office of Shoji ISHIDA, Osaka, Japan
on the 25th . day of March, 2005

Shgji ISHIDA
Notary attached to
The Osaka Legal Affairs Bureau

. c/o Sawanotsuru Building
1-2, Hirano-machi 2-chome
Chuo-ku, Osaka, Japan

BsAALEGAL AnmniBM B
("NOTARY.

- NO-MACHL 2-CHOME.
\ ZS-IIES-KU.OSAKA JAPAN
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CERTIFICATE

This is to certify that the annexed Notarial Certificate has
been executed by Nc':tlry.duly authorized and practising In Osaka,
Japan, and that the OfTicial seal appearing on the same Is genuine.

Dae 05. 3.29

Director of the Osska Legal Affairs Bureau




TRADUCCION OFICIAL No, 05-0414
de un documento cscrito en INGLES, el cual para su identificacion licva el
scllo de la Traductora e Intérprete Oficial, Res. 2755/68 y 01144/97 d¢

Minjusticia, al igual quc la presente.

(Anexos a un documento de Poder de Sumitomo Chemical Co.Ltd.)
Registro No. 252/2005
La presente es para certificar que Nqbukd.INAMOTO, agenle de
Satoshi KAWACIII, ha manifestado cn mi presencia que dicho Satoshi
KAWACHI reconocié & mismo haber firmado ¢l documcato de Poder
adjunto en cumplimiento de la autoridad conferida a €I como Director
representante de SUMITOMO ClIEMICAL COMPANY, LIMITED, una
socicdad constituide y existente bajo las leyes del Japén y con domicilio
principal de negocios en 27-1, Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokio 104-
8260 Japdn.
En Ia oficina de Shoji ISIIIDA, Osaka, Japon
Hoy dia 25 de Marzo de 2005
{fdo) ilcgible
Shoji ISIIIDA
NOTARIO adjunto a la
Oficina De Asunios Legales de Osaka
c/o Sawanotsuru Building




1-2, Hirano- machi, 2-Chome,
Chuo-ku, Osaka, Japon

{Scllo] Oficina dc Asuntos Legales dc Osaka

NOTARIO

1-2, Hirano-Machi, 2-chome,

Chuo-ku, Osaka, Japdn

CERTIFICADO

La presente es para certificar que la firma que aparece anteriormenta ha sido
impuesta por Notariq, debidamente autorizado y en ejemlclo en Osaka, Japon,y
que el sello oficial que aparece en el mismo es auténtico.

Ifccha: 05.3.29
Director de la Oficina de Asuntos Legales de Osaks
APOSTILLIA
(Convencién ¢ La Haya del 5 de Octubre de 1961)
1. Pais: JAPON
Este documento publico
2. ha sido firmado por Shoji ISIIIDA
3. actuando cn su caracicr de Notario blico de la Oficina dc Asuntos
Legalcs dec Osaka
4. lleva cl ecllo de Shoji ISIIIDA, No.tnrio Pablico
Ccrtificado




12

5. cn Osaka 6. El 29 dc Marzo dc 2005

7. por cl Ministerio de Relaciones Exteriorcs

g. No. 01152

9. Scllo: 10: Firma
(fdo) ilegible
Tautomu HIGUCEHI

I"or cl Ministro dc Relaciones Extcriorca.

Es traduccién ficl y completa, a la cual me remito,

K .t BL

DORA DUQUE DE BERNAL
. TaADUeTORA E mmnm cI
EX. 02755/68 ¥ o1 Me/9y. .lllllﬂlll
REP. BE cotoum

Bogota, Abril 8, 2005




J0Y1i0563
SINOVZIWGI130 1931
) oY
S0y 1 ugn yn
01X31 T30 G¥aITIgvsmnazay
sy e

SYAVIIONISINT; N1 SN
V331M3530 D1k IMNIGU
X3P wesiing

“nbog yGA
c8LYME




o Y9 7Y - FABT™

¥ v
PATENTS
CESION ASSIGNMENT
] - ]
El (los) suscrito (s) The undersigned
THARA, HIDEKI ' IHARA, Hideki
' In consideration of the sum of one dollar
(.....088. 100 . .......... ). the receipt of which
is hereby acknowledged, by these presents da sell,
en consideracién al pago de la suma de assign and transfer unto
Gooroen USE.1000 e ), que he(mos) SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED
recibido, por el presente documento cedo
(cedemos) a A corporation organized under the laws of
SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED JAPAN
una compaiila constituida de conformidad con las Having a place of business at
leyesde JAPON 271, Shinkawa 2-chome, Chuoku, Tokyo 104-
8260 JAPAN

con oficinasen 27-1, Shint 2l , All rights and title to the invention related to

Chuo—ku, Tokyo 104-8260 - JAPON . “THIADIAZOLE COMPOUND AND USE )

todos los derechos y tiulos sobre la invencitn THEREOF™.

denominade THE ASSIGNEE signs these presents and deciares
"COMPUESTO DE TIADIAZOL Y USO DEL MISMO" that accepts the aforesaid assignment .

. I H
EL CESIONARIO firna tamblén ef prasents y ~ C'Von &n signedthis 9th day of March, 2005
declara que acapta dicha cesién In ‘Osaka, Japan

Dadoyfimadohoy 9 de Marzo de 2005 g

en Osaka - JAPON

Hi(le.‘ci ’ hova

Hideki IHARA
inventors

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY,
LIMITED “ y/,od-

Assignee

{ 'NOTARY.

Catara 9 Mn. 13-00- 7.0 Box 6349 - Bugall, Colomide
Tale: (W0 810 14 20700 /8% - Pax @71) $50 07 08 - - mall ecsafiPinpeat.ast 0o

sl . i atod

) it f L 'i‘

1-2 HIRANO-MACHL, 2-CHOME,
CHUO-KU, OSAKA JAPAN



(Convention de La Haye du 5 octobre 1961)

. Country: JAPAN

This public document
- has been signed by Shoji ISHIDA
. acting in the capacity of Notary Public of the Osaka

Legal Affairs Bureau
. bears the seal/stamp of Shoji ISHIDA, Notary Public
" Certified

- &t Osaka 5. HAR.29,2005
- by the Ministry of Foreign Affnirs .
. No. 0 1 1 5 3

- 10. Signature:

-@:“4—?
Teutomu HIGUCHI

For the Minister for Foreign Affairs

14
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NOTARIAL ATTESTATION

REGISTER NUMBER: | 253 /2005

This is to certify that Nobuko INAMOTO, an agent of Hideki IHARA
and Satoshi KAWACHI, has stated in my very presence that said Hideki
IHARA and Satoshi KAWACHI acknowledged themselves to-have signed
the attached Assignment; and further that said Satoshi KAWACHI has
signed said document in compliance with the authority bestowed on
him as the Representative Director of SUMITOMO CHEMICAL
COMPANY, LIMITED, a corporation organized and existing under the
laws of Japan and having a principal place of business at 27-1,
Shinkawa 2-chome, Chuo-ku, Tokyo 104-8260 Japan.

At the Office of Shoji ISHIDA, Osaka, Japan
on the 25th day of March, 2005

Shoji ISHIDA
Notary attached to
The Osaka Legal Affairs Bureau

c/o Sawanotsuru Building
1-2, Hirano-machi 2-chome
Chuo-ku, Osaka, Japan
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CERTIFICATE

This is to certify that the annexed Notarial Certificate has }
been executed by Notary,duly authorized and practising in Osaka, :
Japan, and that the Official seal appearing on the same is genulne,

Date 05, 3. 29

Director of the Osaka Legal Affairs Bureau




TRADUCCION OFICIAL N . 05-0413

de un documento escrito cn INGLES, ¢l cual para su identificacion leva cl
scllo de la Traductora e Intérprete Oficial, Res. 2755/63 y 01144 /97 de

Minjusticia, al igual que la presente.
{Anexos a un documento de cesion de patente de Thara Hidcki & favor de

Sumitomo Chemical Co.Ltd.)
' Registro No. 253/2005
Laprcscntcespamo\mﬁﬂcarqm Nobuko INAMOTO, agentc de

Ilideki IARA y Satoshi KAWACIII, ha manifestado cn mi prescncia que
dichos Hideki IIHARA y Satoshi KAWACIHI reconocieron ellos mismos haber
firmado el documento de Cesién adjunto; y ademis que dicho Satoshi
KAWACHI ba firmado dicho documento én cumplimiento de la autoridad
conlferida €] como Dircctor representante de SUMITOMO CIIEMICAL
COMPANY, LIMITED, una sociedad constituida y existente bajo las lcycs
del Japén y con domicilio principal de negocios en 27-1, Shinkawa 2-
. chome, Chuo-ku, Tokio 104-8260 Japén.
En la oficina de Shoji ISHIDA, Osaka, Japbn |
Hoy dia 25 de Marzo de 2005

(fdo) ilcgible

Shoji ISHIDA

NOTARIO adjunto a la

14



Oficina Dc Asuntos Legales de Osaka
¢/ Sawanotsuru Building
'1-2, Hirano- machi, 2-Chome,
Chuo-ku, Osaka, Japén
(Scllo} Oficina de Asuntos Legales dc Osaka
NOTARIO
1-2, Hirano-Machi, 2-chome,
Chuo-ku, Osaka, Japbn
CERTIFICADO
La presenie es para certificar que la firma que aparece anteriorments ha sido
. impuesta por Notario, debidamente autorizado y en ejercicio en Osaka, Japén, y
que el sello oficial que aparece en el mismo es auténtico.
Fccha: 05.3.29

Director de la Oficina de Asuntos Legales dc Osaka
APOSTILLA
(Convencién ¢ La Ilaya del § de Octubre de 1961)

1. Pais: JAPON

Este documento ptiblico
- 2. ha sido firmado por Shoji ISIIIDA

3. actuando cn su cardcter dc Notario Piblico de la Oficina dc Asuntos
" Legales de Osaka
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4. licva cl sello de Shoji ISIIIDA, Notario Pablico
Ccrtificado

'5. cn Osaka 6. El 29 dc Marzo dc 2005

7. por ¢l Ministerio de Relaciones Extcriores

8. No. 01153
9. Scllo: 10: Firma
| ' (fdo) ilcgible
Tsutomy HIGUCHI

Por ¢l Ministro dc Rclacioncs Extcriorcs.

.Es traduccion ficl y completa, a la cual me remito,

Bogota, Abril 8, 2005

DORA DUQUE DE BERNAL
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DESCRIPTION

THIADIAZOLE COMPOUND AND USE THEREOF

Field of the Invention

The present invention relates to a thiadiazole compound

and use thereof.

Background Arts

It is known that a kind of thiadiazole compound can be
used as an active ingredient of a arthropod pests controlling
composit}on (DE3030661 publication).

However, the arthropod pests controlling activity of this
thiadiazole compound is not always enough, then it is desired
new compounds having more efficient arthropod pests controlling

activity.

Disclosure of the Invention

The present inventor has earnestly studied, and as a result,

found out that the thiadiazole compounds shown by the formula

(A) described below have an excellent arthropod pests controlling
activity, thereby completing the present invention. -

' Namely, the present invention relates to a thiadiazole
compound shown by the formula (A) (hereinafter, referred as the
compound of the present invention):

R's

[ |N (A)
N‘S/'\ORZ

wherein, in the formula,

R! represents a C1-C7 alkyl group, a C3-C7 alkenyl group, a C3-C7
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alkynyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl group, a C2-C7 alkylthioaikyl

group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl group, a C4-~-C7
alkylthioalkoxyalkyl group, a phenyl group in which the phenyl
group may be substituted, a Cl-C2 alkyl group substituted with
a phenyl group in which the phenyl group may be substituted, a
Cl1-C2 alkyl group substituted with a phenoxy group in which the
phenoxy group may be substituted, a C2-C3 alkoxyalkyl group
substituted with a phenyl group in which the phenyl group may
be substituted, or the formula (B):

o R

AN, @
R (0 X
wherein R® represents a C1-C3 alkyl group, R! represents a hydrogen
atom, a methyl group, an ethyl group, a propyl group, or a phenyl
group in which the phenyl group may be substituted; and
R? represents a C1-C4 alkyl group substituted with a hetero ring
group in which the hetero ring group may be substituted, which
the hetero ring group is a five-membered ring containing only
an oxygen atom(s) or a sulfur atom(s) as a hetero atom(s):
aarthropodpests controlling composition comprising the compound
of the present invention as an active ingredient, and a method
for controlling arthropod pests comprising applying an effective
a;nount of the compound of the present invention to arthropod pests

or habitat arthropod pests.

In the compound of the present invention, each of the
substituent shown by R! or R? is specifically exemplified below.

The C1-C7 alkyl group represented by R! includes, for
example, methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,
butyl group, sec-butyl group and tert-butyl group.
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The C3-C7 alkenyl group represented by R! includes, for
example, allyl group, 2-butenyl group, 3-methyl-2-butenyl group
and 2-pentenyl group. -

The C3-C7 alkynyl group represented by R! includes, for
example, 2-propynyl group, 1-methyl-2-propynyl group, 2-butynyl
group, 3-butynyl group, and 2—penty.nyl group.

The C2-C7 alkoxyalkyl group represented by R' includes,
for example, (Cl-C6 alkoxy) methyl group; more specifically,
methoxymethyl group, ethoxymethyl group, propoxymethyl group and
isopropoxymethyl group.

The C2-C7 alkylthioalkyl group represented by R! includes,
for example, (Cl-C6 alkylthio) alkyl group; meore specifically,
methylthiomethyl group, ethylthiomethyl group, propothiomethyl
group and isopropylthiomethyl group. '

The C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl gqroup represented by R!
includes, for example, methoxyethoxymethyl group.

The C4-C7 alkylthioalkoxyalkyl group represented by R!
includes, for example, ethylthiocethoxymethyl group. _

The phenyl group, in which the phenyl group may be
substituted, represenfed by R! includes, for example, the phenyl
group in which the phenyl group may be substituted with one or
m'ore selected from the group consisting of Cl-C4 alkyl group
(methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,
tert-butyl group and the like), Cl-C4 haloalkyl group
(trifluoromethyl group, difluoromethyl group, pentafluoroe{:hyl
group, and the like), Cl1-C4 alkoxy group {(methoxy group, ethoxy
group, Propxy group, isopropoxy group and the like), Cl-C4
alkylthio group (methylthio group, ethylthio group and the like),

C1l-C2 haloalkoxy group (trifluoromethoxy group, difluoromethoxy
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group and the like), nitro group, cyano group, and halogen atom
(fluorine atom, chlorine atom, bromine atom and the like); more
specifically, phenyl group, 2-methylphenyl group, 3-methylphenyl
group, 4-methylphenyl group, 2-trifluoromethylphenyl group,
3-trifluoromethylphenyl group, 4-trifluoromethylphenyl groﬁp,
2-methoxyphenyl group, 3-methoxyphenyl group, 4-methoxyphenyl
group, 2-methylthiophenyl group, 3-mefhylthiophenyl group,
4-methylthiophenyl group, 2-trifluoromethoxyphenyl group,
3-=trifluoromethoxyphenyl group, 4-trifluoromethoxyphenyl group,
2-nitrophenyl group, 3-nitrophenyl group, 4-nitrophenyl group,
2—cyanoppenyl group, 3-cyanophenyl group, 4-cyanophenyl group,
2-fluorophenyl group, 3~fluorophenyl group, 4-fluorophenyl group,
3,4-difluorophenyl group, 3, 5-difluorophenyl group,
2, 6-difluorophenyl group, 2,4-difluorophenyl group,
2-chlorophenyl group, 3—-chlorophenyl group, 4-chlorophenyl group,
3,4-dichlorophenyl group, 3,5-dichlorophenyl groﬁp,
2,6-dichlorophenyl group, 2,4-dichlorophenyl group,
2-bromophenyl group, 3-bromophenyl group, 4-bromophenyl group,
3,4-dibromophenyl group, 3, 5-dibromophenyl group,
2,6-dibromophenyl group and 2, 4-dibromophenyl group.
The C1-C2 alkyl group substituted with a phenyl group,
iﬁ which the phenyl group may be substituted, represented by R!
includes, for example, the Cl-C2 alkyl group substituted with
a phenyl group in which the phenyl group may be substituted with
one or more selected from the group consisting of Cl1-C4 alkyl
group (methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,
tert-butyl group and the 1like), Cl-C4 haloalkyl gfbup
(trifluoromethyl group, difluorpmethyl group, pentafluorcethyl

group, and the like), C1-C4 alkoxy group (methoxy group, ethoxy
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group, Ppropxy group, isopropoxy group and the like), C1-C4
alkylthiogroup (methylthiogroup, ethylthiogroupandthelike),
Cl1-C2 haloalkoxy group (trifluoromethoxy group, difluoromethoxy
group and the like), nitro group, cyano group, and halogen atom
{fluorine atom, chlorine atom, bromine atom and the like); more
specifically, benzyl group, 2~-methylbenzyl group, -3-methylbenzyl
group, 4-methylbenzyl group, 2-trifluoromethylbenzyl gréup,
3-trifluoromethylbenzyl group, 4-trifluoromethylbenzyl group,
2-methoxybenzyl group, 3-methoxybenzyl group, 4-methoxybenzyl
group, 2-méthylthiobenzy1 group, 3-methylthiobenzyl group,
47methy;thiobenzyl group, 2-trifluoromethoxybenzyl group,
3~-trifluoromethoxybenzyl group, 4-trifluoromethoxybenzyl group,
2-nitrobenzyl group, 3-nitrobenzyl group, 4-nitrobenzyl group,
2—cyanobénzyl group, 3-cyancbenzyl group, 4-cyancbenzyl group,
2-fluorobenzyl group, 3-fluorobenzyl group, 4-fluorobenzyl group,
3,4-difluorobenzyl group, 3,5-difluorobenzyl group,
2,6-difluorobenzyl group, 2,4~-difluorobenzyl group,
2-chlorobenzyl group, 3—chlorobenzyl group, 4-chlorobenzyl group,
3,4-dichlorobenzyl group, 3, 5-dichlorobenzyl group,
2,6-dichlorobenzyl group, 2,4-dichlorobenzyl group,

2-bromobenzyl group, 3-bromobenzyl group, 4-bromobenzyl group,

'3,4-dibromobenzyl group, 3,5-dibromobenzyl group,

2, 6-dibromobenzyl group, 2, 4-dibromobenzyl group, 1-phenylethyl
group, l-{2-methylphenyl}ethyl group, 1-(3-methylphenyl)ethyl

group, 1-{(4-methylphenyl}ethyl group,
1-(2=-trifluoromethylphenyl}ethyl group,
1-(3-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
1-(4-trifluoromethylphenyl)ethyl group,

1- (2-methoxyphenyl)ethyl group, 1-({3-methoxyphenyl)ethyl group,
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l1-{4-methoxyphenyl)ethyl group, 1l1l-(2-methylthiophenyl)ethyl

group, 1-(3-methylthiophenyl)ethyl group,
1-{4-methylthiophenyl)ethyl group,
1-(2-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
1-(3-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
1-(4-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,

l1-(2-nitrophenyl)ethyl group, 1l-(3-nitrophenyl)ethyl group,
1-{4-nitrophenyl)ethyl group, 1-(2-cyanophenyl)ethyl group,
1-{3-cyanophenyl}ethyl group, 1-{(4-cyanophenyl)ethyl gréup,
1-(2-fluorophenyl)ethyl group, 1-(3-fluorophenyl)ethyl group,
1—(4—f1qorophenyl}ethyl group, 1-(3,4-difluvorophenyl)ethyl
group, 1-{3,5-difluorophenyl)ethyl group,
17(2,6-dif1uorophenyl)ethyl " group,
1-(2,4-difluorophenyl)ethyl group, 1—(2—thorophenyl)ethyl
group, l-(3-chlorophenyl}ethyl group, l-(4-chlorophenyl)ethyl

group, 1-(3,4-dichlorophenyl)ethyl group,
1-(3,5-dichlorophenyl)ethyl group,
1-(2, 6-dichlorephenyl)ethyl group,

1-(2,4-dichlorophenyl)ethyl group, 1-(2-bromophenyl)ethyl
group, 1l1l-(3-bromophenyl)ethyl group, 1-{4-bromophenyl)ethyl
group, 1-(3,4-dibromophenyl) ethyl group,
1;(3,5—dibromophenyl}ethyl group, 1l-(2,6-dibromophenyl)ethyl
group, 1-(2,4-dibromophenyl)ethyl group, 2-phenylethyl group,
27(2-methylphenyl)ethyl group, 2-(3-methylphenyl)ethyl group,

2-{4-methylphenyl)ethyl group,
2-(2-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
2~ (3-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
2-(4-trifluoromethylphenyl)ethyl group,

2- (2-methoxyphenyl)ethyl group, 2- (3-methoxyphenyl)ethyl group,

23
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2-(4-methoxyphenyl)ethyl group, 2- (2-methylthiophenyl)ethyl

group, 2- (3-methylthiophenyl)ethyl group, -
2-(4-methylthiophenyl)ethyl group,
2-(2-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
2-{3-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
2-{4-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,

2-(2-nitrophenyl)ethyl group, 2-{(3-nitrophenyl)ethyl group,
2-(4-nitrophenyl)ethyl group, 2-{(2-cyanophenyl)ethyl group,
2-{3-cyanophenyl)ethyl group, 2-{4-cyanophenyl)ethyl group,
2-(2-fluorophenyl)ethyl group, 2-(3-fluorophenyl)ethyl group,
2-(4—flgorophenyl)ethyl group,- 2-(3,4-difluorophenyl)ethyl
group, 2-(3,5-difluorophenyl)ethyl group,
2-(2,6-difluorophenyl)ethyl group,
2-(2,4-difluorophenyl)ethyl group, 2-(2-chlorophenyl)ethyl
group, 2-(3~chlorophenyl)ethyl group, 2-(4-chlorophenyl)ethyl

group, 2-(3,4-dichlorophenyl)ethyl group,
2-(3,5-dichlorophenyl)ethyl group,
2-(2,6-dichlorophenyl)ethyl group,

2-(2,4-dichlorophenyl)ethyl group, 2-(2-bromophenyl)ethyl
group, 2-(3-bromophenyl)ethyl group, 2-(4-bromophenyl)ethyl
group, 2- (3, 4-dibromophenyl)ethyl group,
2.-(3,5—dibromophenyl)ethyl group, 2-(2,6-dibromophenyl)ethyl
and 2-(2,4-dibromophenyl)ethyl group.

The C1-C2 alkyl group substituted with a phenyloxy group,
in which the phenyloxy group may be substituted, represented by
R.1 includes, for example, the C1-C2 alkyl group substituted with
a phenyloxy group in which the phenyloxy group may be substituted
with one or more selected from the grm-1p consisting of C1-C4 alkyl

group (methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,

20
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tert-butyl group and the 1like), Cl-C4 haloalkyl group

(trifluoromethyl group, difluoromethyl group, pentafluorcethyl

group, and the like), Cl1-C4 alkoxy group (methoxy group, ethoxy

group, propxy group, isopropoxy group and the like), Cl-C4

alkylthio group (methylthio group, ethylthio group and the 1ike),

C1-C2 haloalkoxy group (trifluoromethoxy group, difluoromethoxy

group and the like), nitro group, cyano group, and halogen atom
{fluorine atom, chlorine atom, brom;ne atom and the like); more
specifically, phenyloxymethyl group, 1-(phenyloxy)ethyl group,
2- (phenyloxy)ethyl group, (2-methylphenyl)oxymethyl group,
(3—meth¥lpheny1)oxymethyl group, {(4-methylphenyl)oxymethyl

group, (2-trifluoromethylphenyl)oxymethyl group,
(3-trifluoromethylphenyl)oxymethyl group,
(4-trifluoromethylphenyl)oxymethyl group,

(2-methoxyphenyl)oxymethyl group, (3-methoxyphenyl)oxymethyl

group, {4-methoxyphenyl) oxymethyl group,
" (2-methylthiophenyl)oxymethyl group,
(é—methylthiophenyl)oxymethyl. group,
{4-methylthiophenyl)oxymethyl group,
(2=-trifluoromethoxyphenyl)oxymethyl group,
{(3-trifluoromethoxyphenyl)oxymethyl group,
(ﬁ-trifluoromethoxyphenyl)oxymethyl group,

(2-nitrophenyl)oxymethyl group, (3-nitrophenyl)oxymethyl group,
(4~-nitrophenyl)oxymethyl group, (2-cyanophenyl)oxymethyl group,
{3-cyanophenyl)oxymethyl group, {4-cyanophenyl)oxymethyl group,
{2-fluorophenyl) oxymethyl group, (3-fluorophenyl)oxymethyl
group, (4-fluorophenyl) oxymethyl group,
(3,4-difluorophenyl)oxymethyl , group,
(5,5-dif1uorophenyl)oxymethyl group,
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{2, 6-difluorophenyl) oxymethyl group,
(2,4-difluorophenyl)oxymethyl group,
(2-chlorophenyl)oxymethyl group, (3-chlorophenyl)oxymethyl

group, (4-chlorophenyl) oxymethyl group,
(3,4-dichlorophenyl) oxymethyl group,
(3,5-dichlorophenyl) oxymethyl group,
{2, 6—dichlorophenyl)oxymethyl group,

{2,4-dichlorophenyl)oxymethyl group, (2-bromophenyl)oxymethyl
gfoup ’ (3-bromophenyl)oxymethyl group,

(4-bromophenyl) oxymethyl group, (3,4-dibromophenyl)oxymethyl

group, (3, 5-dibromophenyl) oxymethyl group,

{2, 6-dibromophenyl) oxymethyl group and
(2,4-dibromophenyl)oxymethyl group.

The C2—C:.i alkoxyalkyl group substitutedwitha phen-yl group, *
in which the phenyl group may be substituted, represented by R!
includes, for example, a methoxymethyl group substituted with
a phenyl group in which the phenyl group may be substituted with
one or more selected from the group consisting of Cl-C4 alkyl
group (methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,
tert-butyl group and the 1like), Cl-C4 haloalkyl group
(trifluoromethyl group, difluoromethyl group, pentafluoroethyl
g:..'oup, and the like), Cl-C4 alkoxy group (methoxy group, ethoxy
group, propxy group, isopropoxy group and the like), C1-C4
alkylthio group (methylthio group, ethylthio group and the like),
Cl-C2 haloalkoxy group (trifluoromethoxy group, difluocromethoxy
group and the like), nitro group, cyano group, and halogen atom
(fluorine atom, chlorine atom, bromine atom and the like); more
specifically, benzyloxymethyl group, (2-methylbenzyl)oxymethyl
group, (3-methylbenzyl)oxymethyl group,
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(4-methylbenzyl)oxymethyl group,

(2-trifluoromethylbenzyl)oxymethyl group,
(3-trifluoromethylbenzyl)oxymethyl group,
(4-trifluoromethylbenzyl)oxymethyl group,

(2-methoxybenzyl)oxymethyl group, (3-methoxybenzyl)oxymethyl

group, (4-methoxybenzyl) oxymethyl group,
(2-methylthiobenzyl)oxymethyl group,
{(3-methylthiobenzyl)oxymethyl group,
(4-methylthiobenzyl)oxymethyl group,
(2-trifluoromethoxybenzyl)oxymethyl group,
(3-trif1poromethoxybenzyl)oxymethyl group,
(4-trifluoromethoxybenzyl)oxymethyl group,

(2-nitrobenzyl)oxymethyl group, (3-nitrobenzyl)oxymethyl group,
(4-nitrobenzyl) oxymethyl group, {2-cyanobenzyl)oxymethyl group,
(3-cyanobenzyl)oxymethyl group, (4-cyanobenzyl)oxymethyl group,
{(2-fluorobenzyl)oxymethyl group, (3-fluorobenzyl)oxymethyl

group, (4-fluorobenzyl)oxymethyl group,
(3,4-difluorcbenzyl)oxymethyl group,
(3,5-difluorobenzyl)oxymethyl group,
(2, 6-difluorobenzyl)oxymethyl group,
(2,4-difluorobenzyl) oxymethyl group,

(2-chlorobenzyl)oxymethyl group, (3~chlorobenzyl)oxymethyl

group, (4-chlorcbenzyl)oxymethyl group,
(3,4-dichlorocbenzyl) oxymethyl group,
{3,5-dichlorobenzyl)oxymethyl group,
(2, 6-dichlorobenzyl)oxymethyl group,

(2, 4-dichlorobenzyl) oxymethyl group, (2-bromobenzyl)oxymethyl
group, {3-bromobenzyl)oxymethyl group,
(4-bromobenzyl)oxymethyl group, (3,4-dibromobenzyl)oxymethyl
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group, (3, 5-dibromeobenzyl) oxymethyl group,
(2, 6~dibromobenzyl) oxymethyl group,

(2,4-dibromobenzyl) oxymethyl group.

The formula (B) represented by R! includes, for example,
R} is a €1-C3 alkyl group and R' is a hydrogen atom or a phenyl
group in which the phenyl group may be substituted with one or
more selected from the group consisting of Cl-C4 alkyl group
(methyl group, ethyl group, propyl group, isopropyl group,
tert—butyl group and the 1like), Cl-C4 haloalkyl gr.:oup
(trifluoromethyl group, difluoromethyl group, pentafluorocethyl
group, and the like), Cl-C4 alkoxy group (methoxy group, ethoxy
group, I.Dropxy group, isopropoxy group and the like), Cl-C4
alkylthio group (methylthio group, ethylthio group and the like},
Cl-C2 halcalkoxy group (trifluoromethoxy group, difluoromethoxy
group and the like), nitrec group, cyano group, and halogen atom
{(fluorine atom, chlorine atom, bromine atom and the like); more
specifically, acetoxy methyl group and a-acetyloxybenzyl group.

The C1-C4 alkyl group substituted with a hetero ring group
(hereinafter, the hetero ring group is referred as the present
heteroring group) inwhich the hetero ring groupmay be substitﬁted,
which the hetero ring group is a five-membered ring containing
o}xly an oxygen atom(s) or a sulfur atom(s) as a hetero atom(s),
represented by R? includes, for example, a Cl1-C4 alkyl group
substitutedwith the present heteroringgroup inwhichthe present
hetero ring group may be substituted with one or more selected
from the group consisting of Cl1-C4 alkyl group (methyl group,
ethyl group, propyl group, isopropyl group, tert-butyl group and
the like), halogen atom (fluorine atom, chlorine atom, bromine

atom and the 1like), trifluoromethyl group, formyl group and nitro
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group; more specifically, a methyl group substituted with the
present hetero ring group in which the present hetero ring group

may be substituted with one or more selected from the group

consisting of halogen atom (fluorine atom, chlorine atom, bromine

atom and the like), C1-C4 alkyl group (methyl group, ethyl group,
propyl group, isopropyl group, tert-butyl group and the like),
trifluoromethyl group, formyl group and nitro group, and an ethyl
group substituted with the present hetero ring group at 1-position
of ethyl group in which the present hetero ring group may be
substituted witﬁ one or more selected from the group consisting
of C1-C4 alkyl group (methyl group, ethyl group, propyl group,
isopropyl group, tert-butyl group and the like), halogen atom
{fluorine atom, chlorine atom, bromine atom and the like),
trifluoromethyl group, formyl group and nitro group.

IntheCl-C4 alkyl group substitutedwiththe present hetero
ringgroup representedbyR?, the present hetero ringgroup includes,
for example, a five membered ring group which contains only an
oxygen atom(s) as a heterc atom(s), a five membered saturated
ringgroupwhichcontainsonlyanoxygenatom(s) asaheteroatom(s),
a five membered saturated ring group which contains only two oxygen
atoms as hetero atoms, a five membered ring group which contains
or'xly an oxygen atom as a hetero atom, a five membered ring group
which contains only a sulfur atom(s) as a hetero atom(s).

The mode of the C1-C4 alkyl group substituted with the
present hetero ring which the present hetero ring may be
substituted represented by R? includes, for example, groups
described by the formula (1) to (10) shown below.

the formula (1l):

3% .
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L N o1

c:);&_‘\) ®r
x1

wherein, in the formula, R!° represents a hydrogen atom or a methyl
group, R!! represents a halogen atom, a Cl1-C4 alkyl group, a
trifluoromethyl group, a formyl group, or a nitro group, X!
represents an oxygen atom or a sulfur atom, m represents 1 or
2, n represents an integer of Q0 to 3. In case of n is an integer
of 2 or more, each of R''s may be same or different;

the formula (2):

)
' T\ 12
RN

wherein, in the formula, R!? represents a hydrogen atom or a methyl
group, R!? represents a C1-C4 alkyl group, X' represents an oxygen
atom or a sulfur atom, m represents 1 or 2, p represents an integer
of 0 to 7. In case of p is an integer of 2 or more, each of Rs
may be same or.different;

the formula (3):

_(?1 ,—X1
2 /pid
CHm,\1) (R™)q (3)

X
wherein, in the formula, R'® represents a hydrogen atom or a methyl
group, R represents a C1-C4 alkyl group, x! represents an oxygen

atomor a sulfur atom, m represents 1 or 2, q represents an integer

of 0 to 5. In case of q is an integer of 2 or more, each of R's

may be same or different;

the formula (4):

34
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wherein, in the formula, R! represents a halogen atom,,a C1-C4
alkyl group, a trifluoromethyl group, a formyl group or a nitro
group, n represents an integer of 0 to 3. In case of an integer
of 2 or more, each of Rll's may be same or different;

the formula (5):

(R|“)n
—CH— © (5)
wherein, in the formula, R represents a halogen atom, a C1-C4
alkyl group, a trifluoromethyl group, a formyl group or a nitro
group, n represents an integer of 0 to 3. In case of an integer
of 2 or more, each of R!s may be same or different;

the formula (6):

._CHz

12
/ S R%,
\0) (6) |
wherein, in the. formula, R!? represents a Cl1-C4 alkyl group, p
represents an integer of Q0 to 7. In case of p is an integer of

2 or more, each of R'?’s may be same or different;

the formula (7):

(R12)p

M
'—-CHZ \/O (7)

wherein, in the formula, R'? represents a C1-C4 alkyl group, P
represents an integer of 0 to 7. 1In case of p is an integer of
2 or more, each of R'?s may be same or different;

the formula (8):
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._CHZ

/_ Y (R1s)q
(8)

wherein, in the formula, R' represents a Cl1-C4 alkyl group, g
represents an integer of 0 to 5. In case of g is an integer of
2 or more, each of R¥s may be same or different;

the formula (9):

R13

wherein, in the formula, R!? represents a Cl1-C4 alkyl group, q

represents an integer of 0 to 5. In case of g is an integer of

2 'or more, each of R”s may be same or different;

the formula (10):

13
&—CH,— /_)(R (10)

R13

wherein, in the formula, R represents a Cl-C4 alkyl group, two

R¥'s are the same or different from each other.

Embodiments of the compound of the present invention
include, for example, the following compounds:
the thiadiazole compound wherein R' is a C1~C7 alkyl group in
the formula ({(A);
the thiadiazole compound wherein R! is a C3-C7 alkenyl group,
a C2-C7 alkoxyalkyl group, a C2-C7 alkylthioalkyl group, C4-C7
alkoxyalkoxyalkyl group or C4—C7‘alkylthioalkoxyalkyl group in
the formula (A);
the thiadiazole compound wherein R! is a phenyl group in which
the phenyl group may be substituted with one or more selected

from the Substituent Group A, a Cl-C2 -alkyl group substituted
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with a phenyl group in which the phenyl group may be substituted

with one or more selected from the Substituent Group A, a C1-C2
alkyl group substituted with a phenyloxy group in which the
phenyloxy group may be substituted with one or more selected from
the Substituent Group A or a C2-C3 alkoxyalkyl group substituted
with a phenyl group in which the phenyl group may be substituted
with one or more selected from the Substituent Group A,

Substituent Group A
Cl-C4 qlkyl group, Cl-C4 haloalkyl group, Cl-C4 alkoxy
group, Cl-C4alkylthiogroup, C1-C4 haloalkoxy group, nitrogroup,
cyano group, and halogen atoms,
in the formula (A);
the thiadiazole compoundwhereinR!is a groupdesignated by formula
(B):
o &

R“)l\o/l\ (8)
wherein, in the formula, R? represents a C1-C3 alkyl group, R*
represents a hydrogen atom, a methyl g'roup, an ethyl group, or
a phenyl group optionally substituted with one or more select'ed
fromCl-C4 alkyl group, C1-C4 haloalkyl group, C1-C4 alkoxy group,
Cl-C4 allkylthio group, C1-C4 haloalkoxy group, nitro group, cyano
gfoup and halogen atoms,
in the formula (A):;
the thiadiazole compound wherein R! is a phenyl group optionally
substituted with one or more selected from the Substituent Group
A, abenzyl group optionallysubstitutedwithoneormore selected
from the Substituent Group A, phenyloxymethyl group optionally
substituted with one or more selected from the Substituent Group

A or benzyloxymethyl group optionally substituted with one or
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more selected from the Substituent Group A in the formula (A);
the thiadiazole compound wherein R? is a group designated by

the formula (1):

R1

' ' 11

CHy- x*TtR (1)
wherein, in the formula, R'® represents a hydrogen atom or a methyl
group, R represents a halogen atom, a C1-C4 alkyl group, a
trifluoromethyl group, a formyl group or a nitro group, X!
represents an oxygen atom or a sulfur atom, m represents 1_or
2, n repr_esents an integer of 0 to 3, in case of n is an integer

of 2 or more, each of R's may be same or different,

a group designated by the formula (2):

£
1 N o12
SKCINIP IR

wherein, in the formula, R!° represents a hydrogen atom or a methyl
group, R!? represents a C1-C4 alkyl group, X! represents an oxygen
atom or a sulfur atom, m represents 1 or 2, p represents an integer
of 0 to 7, in case of p is an integer of 2 or more, each of R!Zs
may be same or different, or

a group designated by the formula (3):

A_(Flv [—X1
Aot
AN RN

wherein, in the formula, R® represents a hydrogen atom or a methyl
group, R'? represents a C1-C4 alkyl group, X! represents an oxygen
atomor a sulfur atom, m represents 1 or 2, q represents an integer

of 0 to 5, in case of q is an integer of 2 or more, each of R's
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may be same or different
in the formula (A);
the thiadiazole compound wherein R! is a group designated by the

formula (4):

R"n

wherein, in the formula, R! represents a halogen atom, a Cl1-C4
alkyl group, a trifluoromethyl group, a formyl group and a nitro
group, n represents an integer of 0 to 3, in case of n is an integer
of 2 or more, each of R!'s may be same or different,

a group designated by the formula (5):

R*Y,

'—CHz—/j-T\O (5)

X

wherein, in the formula, R'? represents a halogen atom, a C1-C4
alkyl group, a trifluoromethyl group, a formyl group and a nitro
group, n represents an integerof 0 to 3, incaseof n is an integer
of 2 or more, each of R''s may be same or different,
a group designated by the formula (6):

h_(R12)p

O—CHZ—'\O) (6)

wherein, in the formula, R!? represents a C1-C4 alkyl group, p
represents an integer of 0 to 7, in case of p is an integer of
2 or more, each of R?s may be same or different,

a group designated by the formula (7):

R'3,

M
'_—CHz \/0 (7)

wherein, in the formula, R'? represents a C1-C4 alkyl group, p
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represents an integer of 0 to 7, in case of p is an integer af
2 or more, each of R'?s may be same or different,
a group designated by the formula (8):
o %—(R"‘):I
27 Ng (8)
wherein, in the formula, R!? represents a C1-C4 alkyl group, gq
represents an integer of 0 to 5, in case of g is an integer of
2 or more, each of R?s may be same or different,
a group designated by the formula (9):
| PR,
o——CHz'—\‘o) (9)
wherein, in the formula, R'? represents a C1-C4 alkyl group, g
represents an integer of 0 to 5, in case of q is an integer of

2 or more, each of R'?s may be same or different, or

a group designated by the formula (10):

/ Q _1
R
—CH—'_ (10)
0 .Fva
wherein, in the formula, R!? represents a C1-C4 alkyl group, two

R¥s are the same or different from each other.

The following will describe a production process for the
compound of the present invention.

In the compound of the present invention, the compound
wherein R! represents a C1-C7 alkyl group, a C3-C7 alkenyl group,
a C3-C7 alkynyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl group, a C2-C7
alkylthioalkyl group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl group, a Cq-CT
alkylthioalkoxyalkyl group, a phenyl group in which the phenyl
group may be substituted, a phenyl Cl-C2 alkyl group in which

Ho .
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the phenyl may be substituted, a phenyloxy C1-C2 alkyl group in

which the phenyloxy may be substituted oxr a phenyl C2-C3
alkoxyalkyl group in which the phenyl may be substituted, namely
the compound shown by the formula (A-1l), can be produced, for
example, by making a 5-chloro-1,2,4-tiadiazole compound shown
by the formula (I) react with an alcohol compound shown by the

formula (II).

R1-1s 41
I )|N\ + HORZ ™ R SjI—IN
Nas” e N‘s)\onz

(1) (11) (A1)

wherein, in the formula, R'? represents a C1-C7 alkyl group, a
C3-C7 alkenyl group, a C3-C7 alkynyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl
group, a C2-C7 alkylthioalkyl group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl
group, a C4-C7 alkylthiocalkoxyalkyl group, a phenyl group inwhich
the phenyl group may be substituted, a phenyl C1-C2 alkyl group
in which the phenyl may be substituted, a phenyloxy Cl1-C2 alkyl
group. in which the phenyloxy may be substituted or a phenyl C2-C3
alkoxyalkyl group in which the phenyl may be substituted; R? has
a same meaning as described above.

The reaction is usually carried ocut in the presence of
a'base, usually in a solvent. .

The solvent tobeusedtothe reactionincludes, for example,
aliphatic hydrocarbons such as hexane, .heptane, octane and the
like; aromatic hydrocarbons such as toluene, xylene and the like;
ethers such as tetrahydrofuran, 1, 4-dioxane,
methyl-tert-butylether, 1,2-dimethoyethane and the like;
N, N-dimethylformamide, and the bmixture thereof.

The base to be used to the reaction includes, for example,

L
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carbonates such as potassium carbonate, sodium carbonate and the

lik_e, and the mixture therecof.

Concerning to the amount of the reagent to be used to the

reaction, the amount of the alcohol compound shown by the formu_la
(II) is usually 1 to 1.5 moles relative to 1 mole of the
5-chloro-1,2,4-tiadiazole compound shown by the formula (I}, the
amount of thebaseisltol.5moles relative to the alcohol compound
shown by the formula (II).

The reaction temperature is usually in the range of--20
to 80 T, and the reaction time is usually in the range of 0.5
to 24 hours.

After completion of the reaction, the compound of the
present invention shown by the formula (A-1) can be islated by
s.ubj ecting the reactionl mixture to post-treatment such as adding
the reactionmixture intowater, extractingwithanorganicsolvent,
drying and consentrating the extract and the like. The islated
compound of the present invention shown by the formula (A-1) can
be purified by.a technige such as chromatography,
recrystallization and the like, if necessary.

In the compound of the present invention, the compound
wherein R! represents the group shown by the formula (B), namely
t-he compound shown by the formula (A-2), can be produced by, for
example, by making the thiadiazole compound shown by the formula
(IITI) react with oxidizing agent (hereinafter, referred as the
flirst half step), after that, making the product of the first
half step react with acid anhydride shown by the formula (V)

(hereinafter, referred as the later half step).

Hz .
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whrein, in the formula, R?,R? and R* have same meanings as described
above.
(The first half step)

The reaction of the first half step is usually carried
out in a solvent. The solvent tobe used to the reaction includes,
for example, halogenated aliphatic hydrocarbons such as
dithoromethane, chloroform and the like and water.

The oxidizing agent to be used to the reaction includes,
for example, peroxy acids such as 3~-chloroperoxybenzoic acid.
The amount of the oxidizing agent to be used to the reaction is
usuallyltol.5molesrelativetolmoleofthethiadiazole compound
shown by the formula (III). '

The reaction temperature is usually in the range of -20
to 30 C, and the reaction time is usually in the range of momentary
to 24 hours.

After completion of the reaction, the sulfoxide compound
éhownbytheformula(IVLcanbeislatedbysubjectingthereaction
mixture to post-treatment such as adding the reaction mixture

into water; extracting with an organic: solvent; if necessary

4.
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washing the obtained organic layer with an aquous solution of
reductant such as sodium sulfite, sodium thiosulfate and the
like, an aquous sclution of base {sodiumbicarbonate and the lil&e) ;
drying and cohsentrating the organic layer and the like. The
islated the sulfoxide compound shown by the formula {IV) can be
purified by a techniqge such as chromatography, recrystallization
and the like.
(The later half step)
Thelaterhalfstepcanbecarriedoutbymakingtheslufoxide
compound shown by the formula (IV) react with the acid anhydride
shown bg the formula (V).
The reaction is carried out in the presence of a solvent
or absence of a solvent, and usually in the presence of a base.
The base to be used to the reaction inclueds, for exam;;le,
pyridines such as 2,6-lutidine and the like, alkali metal salts
of acetic acid such as sodium acetate and the like.
Concerning to the amount of the reagent to be used to the
reaction, the amount of the acid anhydride shown by the formula
(V) is 1 to 50 moles relative to 1 mole of the sulfoxide compound
shown by the formula (IV), the amount of the base is 1 to 10 moles
relative to the sulfoxide compound shown by the formula (IV).
' The reaction can be carried out in the presence of
trifluorocaceticanhydride, ifnecessary. Inthiscase, theamount
of trifluorcacetic anhydride is usually 0.01 to 5 moles relative
to 1 mole of the sulfoxide compound shown by the formula (ZfV) .
The reaction temperature is usually in the range of 0 to
150 °C, and the reaction time is usually in the range of 1 to
72 hours. .

After completion of the reaction, the compound of the

4y -
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present invention shown by the formula (A-2) can be islated by
subjecting the reactionmixture to post-treatment such as adding
the reaction mixture into aquous solution of a base (ex.
sodiumbicarboﬁate), extracting with an organic solvent, drying
and consentrating the obtained organic layer and the like. The
islated compound of the present invention shown by the formula
{A-2) can be purified by a technige such as chromatography,
recrystallization and the like, if necess;ry.
The compound shown by the formula (I) can be produced,
for example, by the method described in Chem. Ber. 90, 892(1957).

Next, examples of the present compounds are shown.
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| N"s)\.o’\)'_l Nsskof\)__l

(xvii) (xviii)

RIS RS o
L 9 Y 0
N\s)\o N\S J\o

(xix) (xx)

In the formula (i) to the formula (xx), R! represents one
of the group selected from '
methyljgroup, ethyl group, propyl group, isopropyl group, butyl
group, sec-butyl group, tert-butyl group,
allyl group, 2-butenyl group, 3-methyl-2-butenyl group,
2-pentenyl group, 2-propynyl group, l-methyl-2-propynyl group,
2-butynyl group, 3-butynyl group, 2-pentynyl group,
methoxymethyl group, ethoxymethyl group, propoxymethyl group,
isopropoxymethyl group, butoxymethyl group,. isobutoxymethyl
group, sec-butoxymethyl group, tert-butoxymethyl group,
methylthiomethyl group, ethylthiomethyl group, propylthiomethyl
g?oup, isopropylthiomethyl group,
methoxyethoxymethyl group, ethoxyethoxymethyl group,
methylthioethoxymethyl group,
phenyl group,
2-methylphenyl group, 3-methylphenyl group, 4-methylphenyl
group,
2-trifluoromethylphenyl group, .3-trifluoromethylphenyl group,
4-trifluoromethylphenyl group,

Ye.
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2-methoxyphenyl group, 3-methoxyphenyl group, 4-methoxyphenyl
group, -
2-methylthiophenyl group, 3-methylthiophenyl group,
4—methylthiopﬁenyl group, _ .
2-trifluoromethoxyphenylgroup,3—t£if1uoromethoxyphenylgroup,
4-trifluoromethoxyphenyl group,
2-nitrophenyl group, 3-nitro§henyl group, 4-nitrophenyl group,
2-cyanophenyl group, 3-cyanophenyl group, 4-cyanophenyl group,
2-fluorophenyl group, 3-fluorolphenyl group, 4-fluorophenyl
group, 3,4-difluorophenyl group, 3,5-difluorolphenyl group,
2,6—dif1porophenyl group, 2,4-difluorophenyl group,
2-chlorophenyl group, 3—chlorophenyl group, 4-chlorophenyl group,
3,4-dichlorophenyl group, 3,5-dichlorophenyl groﬁp,
2, 6-dichlorophenyl groﬁp, 2,4-dichlorophenyl group,
2-bromophenyl group, 3-bromophenyl group, 4-bromophenyl group,
3,4-dibromophenyl group, 3, 5-dibromophenyl group,
2,6-dibromophenyl group, 2,4-dibromophenyl group,
benzyl group,
2-methylbenzyl group, 3-methylbenzyl group, 4-methylbenzyl
group,
2-trifluoromethylbenzyl group, 3-trifluoromethylbenzyl group,
4-trifluoromethylbenzyl group,
2-methoxybenzyl group, 3-methoxybenzyl group, 4-methoxybenzyl
group, -
2-methythiobenzyl group, 3-methylthiobenzyl group,
{-methylthiobenzyl group,
2-trifluoromethoxybenzyl group, 3-trifluoromethoxybenzyl group,
4-trifluorcmethoxybenzyl group,.

2-nitrobenzyl group, 3-nitrobenzyl group, 4-nitrobenzyl group,
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2-cyanobenzyl group, 3-cyanobenzyl group, 4-cyanobenzyl group,

2-flourobenzyl group, 3-flourobenzyl group, 4-flourobenzyl
group, 3,4-diflourobenzyl group, 3,5-diflourobenzyl group,
2,6-diflourob;nzy1 group, 2,4-diflourobenzyl group,
2-chlorobenzyl group, 3~chlorobenzyl group, 4-chlorobenzyl group,
3,4-dichlorobenzyl group, 3, 5-dichlorobenzyl group,
é,G—dichlorobenzyl group, 2,4-dichlorobenzyl group,
2-bromobenzyl group, 3-bromobenzyl group, 4-bromobenzyl group,
3,4-dibromobenzyl group, 3, 5-dibromobenzyl group,
2, 6-dibromobenzyl group, 2,4-dibromobenzyl group,
1- (phenyl)ethyl group,
1-(2-methylphenyl)ethyl group, l1l-(3-methylphenyl)ethyl group,
1—(4-methylphenyl)ethy; group,
1-(2-trifluvoromethylphenyl)ethyl group,
1-(3-trifluoromethy1éhenyl)ethyl group,
1-(4Ttrif1uoromethylphenyl)ethyl group,
1-(2-methoxyphenyl)ethyl group, 1-{3-methoxyphenyl)ethyl group,
1- (4-methoxyphenyl)ethyl group,
1-(2-methylthiophenyl{ethyl group,
1-{3-methylthiophenyl)ethyl group,
1-{4-methylthiophenyl)ethyl group,
1-(2-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
1-{3-trifluoromethoxyphenyl)ethyl . group,
1-(4-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
1~ (2-nitrophenyl)ethyl group, 1l1l-(3-nitrophenyl)ethyl group,
l1-{4-nitrophenyl)ethyl group,
1-(2-cyanophenyl)ethyl group, 1-(3-cyanophenyl)ethyl group,
1-{4-cyanophenyl)ethyl group, -
1—(2-f1uorophenyl)ethyl group, l-(3-fluorophenyl)ethyl droup,
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1-(4-fluorophenyl)ethyl group, 1-(3,4-difluorophenyl)ethyl

group, 1-(3, 5-difluorophenyl)ethyl group,
1-(2, 6-difluorophenyl}ethyl group,
1-(2,4—difluofophenyl)ethyl group,
1-(2-chlorophenyl)ethyl group, l-(3-chlorophenyl)ethyl group,
1-(4-chlorophenyl)ethyl group, 1-(3,4-dichlorophenyl)ethyl
group, 1-(3,5-dichlorophenyl}ethyl group,
1-(2, 6-dichlorophenyl)ethyl group,
1-(2,4-dichlorophenyl)ethyl group,
1-(2-bromophenyl}ethyl group, 1-(3-bromophenyl)ethyl group,
1-(4-bropophenyl)ethylgroup,1-(3,4-dibromophenyl)ethy1group,
1-(3, 5-dibromophenyl)ethyl group, 1-(2,6-dibromophenyl)ethyl
group, 1—(2,4-dibromophenyl)ethyi group,
2- (phenyl)ethyl group,
2- (2-methylphenyl)ethyl group, 2-{3-methylphenyl)ethyl group,
2- (4-methylphenyl)ethyl group,
2-(2-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
2-(3-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
2-{4-trifluoromethylphenyl)ethyl group,
2-(2—methoxyphenyl)ethylgroup,2—(3—metpoxyphenyl)ethylgroup,
2-(4-methoxyphenyl)ethyl group,
2;(2—methylthiophenyl)ethyl ' group,
2-(3-methylthiophenyl)ethyl group,
2- (4-methylthiophenyl)ethyl group,
2-(2-trifluoromethoxyphenyl}ethyl group,
2-(3-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
2-(4-trifluoromethoxyphenyl)ethyl group,
2-(2-nitrophenyl)ethyl group, 2-(3-nitrophenyl)ethyl group,
2-{4-nitrophenyl)ethyl group,

S -
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2-{2-cyanophenyl)ethyl group, 2-{3-cyanophenyl)ethyl group,
2- (4-cyanophenyl}ethyl group, '

2~ (2-fluorophenyl)ethyl group, 2-(3-fluorophenyl)ethyl group,
2-(4—fluorophényl)ethyl group, 2-{(3,4-difluorophenyl)ethyl
group, 2~(3,5-difluorcophenyl)ethyl group,
2- (2, 6-difluorophenyl)ethyl group,
2-(2,4-difluorophenyl)ethyl group,
2-{2-chlorophenyl)ethyl group, 2-(3-chlorophenyl)ethyl gréup,
2-{4-chlorophenyl)ethyl group, 2-(3,4-dichlorophenyl)ethyl
group, 2-{3, 5-dichlorophenyl)ethyl group,
2-(2,G—qichlorophenyl)ethyl group,
2-(2,4-dichlorophenyl)ethyl group,
2- (2-bromophenyl)ethyl group, 2-(3-bromophenyl)ethyl group,
2-(4—bromophenyl)qthy1group,2—(3,4-dibromophenyl)ethylgroup,
2-(3,5-dibromophenyl)ethyl group, 2-(2,6-dibromophenyl)ethyl
group, 2-(2,4-dibromophenyl)ethyl group,
phenyloxymethyl group, 1-(phenyloxy}ethyl group,
2- {phenyloxy)ethyl group,
(2-methylphenyl)oxymethyl group, (3-methy1pheny1)oxymefhyl
group, (4-methylphenyl)oxymethyl group,
(2-trifluoromethylphenyl)oxymethyl group,
(5-trif1uoromethylphenyl)oxymethyl group,
(4-trifluoromethylphenyl)oxymethyl group,
(2-methoxyphenyl) oxymethyl group, (3-methoxphenyl)oxymethyl
group, (4-methoxphenyl)oxymethyl group,
(2-methythiophenyl)oxymethyl group,
(3-methylthiophenyl)oxymethyl group,
(4-methylthiophenyl)oxymethyl group,
(2-trifluoromethoxyphenyl)oxymethyl group,

s2,
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(3-trifluoromethoxphenyl)oxymethyl
(4-trifluoromethoxphenyl)oxymethyl group,

(2-nitrophenyl) oxymethyl group, (3-nitrophenyl)oxymethyl group,

(4—nitrophenyi)oxymethyl group,

(2-cyanophenyl) oxymethyl group, (3-cyanophenyl)oxymethyl group,

(4-cyanophenyl) oxymethyl group,

group,

(2-fluorophenyl)oxymethyl group, (3-fluorophenyl)oxymethyl

group, (4—-fluorophenyl)oxymethyl
(3,4-difluorophenyl)oxymethyl
(3,5-difluorophenyl)oxymethyl
(2,G-dif}uorophenyl)oxymethyl
(2,4-difluorophenyl)oxymethyl group,

group,
group,
group,

group,

{2-cholorophenyl)oxymethyl group, (3-cholorophenyl)oxymethyl

group, (4~cholorophenyl) oxymethyl
(3,4-dicholorophenyl) oxymethyl

(3, 5-dicholorophenyl)oxymethyl

(2, 6-dicholorophenyl)oxymethyl

(2, 4-dicholorophenyl)}oxymethyl group,

(2-bromophenyl) oxymethyl group, (3-bromophenyl)oxymethyl group,

group,
group,
group,

group,

(4-bromophenyl) oxymethyl group, {3,4-dibromophenyl)oxymethyl

group, {3, 5-dibromophenyl) oxymethyl
(é,6—dibromophenyl)oxymethyl

(2, 4-dibromophenyl)oxymethyl group,
benzyloxymethyl group,

(2-methylbenzyl)oxymethyl group, {(3-methylbenzyl) oxymethyl

group, (4-methylbenzyl)oxymethyl group,
(2-trifluoromethylbenzyl)oxymethyl
(3-trifluormethylbenzyl)oxymethyl
(4-trifluormethylbenzyl}oxymethyl group,

group,

group,

group,

group,

53.
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(2-methoxybenzyl)oxymethyl. group, (3—methoxybenzy1)oxymeéhyl
group, (4-methoxybenzyl)oxymethyl group,
(2-methylthicbenzyl)oxymethyl group,
(3—methylthio$enzyl)oxymethyl group,
(d—methylthiobenzyl)oxyﬁethyl group,
(2-trifluoromethoxybenzyl)oxymethyl group,
(3-trifluoromethoxybenzyl)oxymethyl group,
(4-trifluoromethoxybenzyl)oxymethyl group,
(2-nitrobenzyl)oxymethyl group, {(3—nitrobenzyl)}oxymethyl group,
(4-nitrobenzyl)oxymethyl group,

(2-cyanobenzyl) oxymethyl group, (3~cyanobenzyl)oxymethyl group,
(4-cyanobenzyl)oxymethyl group, -

(2-fluorobenzyl)oxymethyl group, (3-fluorobenzyl)oxymethyl

group, (4-fluorobenzyl)oxymethyl group,
(3,4;difluorobenzyl)oxymethyl group,
(3,5-difluorobenzyl) oxymethyl group,
(2, 6-difluorobenzyl)oxymethyl group,

(2,4-difluorobenzyl)oxymethyl group,
{2-chlorobenzyl)oxymethyl group, (3-chlorobenzyl)oxymethyl

group, (4-chlorobenzyl) oxymethyl group,
(q,4—dichlorobenzyl)oxymethyl _ group,
(3,5-dichlorobenzyl)oxymethyl group,
(2, 6—dichlorobenzyl)oxymethyl groﬁp,

(2,4-dichlorobenzyl)oxymethyl group,
(2-bromobenzyl)oxymethyl group, (3-bromobenzyl)oxymethyl group,
(4-bromobenzyl)oxymethyl group, (3,4-dibromobenzyl)oxymethyl
group, (3, 5-dibromocbenzyl) oxymethyl group,
(2, 6~dibromobenzyl) oxymethyl - group,
(2,4-dibromobenzyl) oxymethyl group,
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acetyloxymethyl group, propioniloxymethyl group and

a-acetoxybenzyl group.

The arthropod pests against which the compound of the

present invention has contreol activity may include insect pests

and acarine pests.

Specific examples are listed below.

Hemiptera: Delphacidae such as Laodelphax striatellus,

Nilaparvata lugens, and Sogatella furcifera; Deltocephalidae

such as Nephotettix cincticeps and Empoasca onukii; Aphididae

such as Aphis gossypii and Myzus persicae; Pentatomidae;

Aleyrodidae such as Trialeurodes vaporariorum, Bemisia tabaci,

and Bemisia argentifolii; Coccidae; Tingidae; Psyllidae;

Lepidoptera:

Pyralidae such as Chilo suppressalis,

Cnaphalocrocis medinalis, Ostrinia nubilalis, and Parapediésia

teterrella; Noctuidae such as Spodoptera litura, Spodoptera

exiqgua, Pseudaletia

separata, Mamestra brassicae, Agrotis

-ipsilon, Thoricoplusié spp., Heliothis spp., Helicoverpa spp.,

and Earias spp.; Pieridae such as Pieris rapae crucivora;

TortricidaesuchasAdoxqéhyesoranafasciata,Gmapholitamolesta,

and Cydia pomonella; Carposinidae such as Carposina niponensis;

Lyonetiidae such as Lyonetia clerkella; Gracillariidae such as

Pﬁyllonorycter ringoniella;

Phyllocnistis <citrella;

Phyllocnistidae such as

Yponomeutidae such as Plutels

xylostella; Gelechiidae such as Pectinophora gossypiella;

Arctiidae; Tineidae;

Diptera: Calicidae such as Culex pipiens pallens, Culex

tritaeniorhynchus, and Culex quinquefasciatus; Aedes spp. such.

as Aedes aegypti and Aedes albgpictus; Anopheles spp. such as

Anopheles sinensis;

Chironomidae;

Muscidae such as Musca
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domestica and Muscina stabulans; Calliphoridae; Sarcophagidae;

Fanniidae; Anthomyiidae such as Deliaplatura and Delia antiqua;
Tephritidae; Drosophilidae; Psychodidae; Tabanidae; Simuliidae;
Stomoxyidae:; hgromyzidae;

Coleoptera: Diabrotica spp. such as Diabrotica virgifera
virgifera and Diabrotica undecimpunctata howardi; Scarabaeidae
such as Anomala cuprea and Anomala rufocuprea; Curculionidae such
as Sitophilus zeamais, Lissorhoptrus oryzophilus, and
Callosobruchuys chienensis; Tenebrionidae such as 'Tenebrio
molitor and Tribolium castaneum; Chrysomelidae such as Oulema
oryzae, Aulacophora femoralis, Phyllotreta striolata, and
Leptinotarsa decemlineata; Anobiidae; Epilachna spp. such as
Epilachna vigintioctopunctata; Lyctidae; Bostrychidae;
Cerambycidae; Paederus fuscipes;

- Thysanoptera: Thripidae spp. including Thrips spp. such
as Thrips palmi, Frankliniella spp. such as Frankliniella
occidentalis, "and Sciltothrips spp. such as Sciltothrips
dorsalis; Phlaeothripidae spp.;

Hymenoptera: Tenthredinidae; Formicidae; Vespidae;

Dictyoptera: Periplaneta. spp.; Blatta spp.:

Orthoptera: Acrididae; Gr&llotalpidae;

Aphaniptera: Pulex irritans;

Anoplura: Pediculus humanus;

Isoptera: Termitidae;

Acarina: Tetranychidae.

The arthropod pests comtrolling composition of the present
invention comprises the compound of the present invention and
an inert carrier.

Generally, it is a formulation obtained by mixing the

St
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compound of the present invention ,and a solid carrier, a liquid

carrier, a gaseous carrier and/orbait (basematerial for poision
bait) and the like, if necessary, adding a surfactant and other
adjuvantforférmulation. The formulationincludes, for example,
anoil slution, anemulsifiableconcentrate, a flowable, awettable
powder, a granule, a dust, a microcapsule and the like. These
formulation can converted to use into a poison bait or a sheet.
It-is the-arthropod-pests controlling composition qQf the present
Anvention. The arthropod pests controlling composition of the
present invention is usually contained in an amount of 0.01 to
95% by weight of the compound of the present invention.

The solid carrier for formulation includes, for example,

a fine power and a granule of clays {kaolin clay, diatomite,
bentonite, Fubasami clay, acid clay, etc.), synthetic hydrated
siliconoxide, talc, ceramic, other inorganicminerals (sericite,
quartz, sulfur, activated carbon, calcium carbonate, etc.) or
chemical fertilizers (ammonium sulfate, ammonium nitrate,.
ammonium chloride, etc.). The liquid carrier includes, for
example, water, alcohols {(methanol, ethanol, 2-propanol,
ethylene glycol, etc.), ketones {(acetone, methyl ethyl ketone,
methyl isobutyl ketone, cyclohexanone, etc.), aromatic |
h§drocarbons {toluene, xylene, ethylbenzen, methylnaphthalene,
etc.), aliphatic hydrocarbons {hexane, cyclchexane, kerosine,
light oil, etc.), esters (ethyl acetate, butyl acetate, etc.),
nitriles (acetonitrile, isobutyronitrile, etc.), ethers
(ethylene glycol dimethyl ether, diisopropyl ether, 1, {-dioxane,
tetrahydrofuran, etc.), acid amides (N,N-dimethylformamide,
N, N-dimethylacetamide, etc.), halogenated hydrocarbons

{dichloromethane, trichloroethane, etc.), dimethylsulfoxide and
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vegetable oils (soy bean oil, cotton seed o0il, etc.).

Thegaseouscarrier includes, forexample, fluorocarbons,
butane gas, LBG (liquefied petroleum gas), dimethyl ether and
carbon dioxidle.

The surfactant includes, for example, alkyl sulfate salts,
alkylsulfonic acid salts, alkylarylsulfonic acid salts, alkyl
aryl ethers and their polyoxyethylene derivatives, polyethylene
glycol ethers, peolyhydric alcohol esters, and sugar alcohol
derivatives.

The other adjuvant for formulation includes, for example,
stickinq agents, disgersing agents and stabilizing agents, and
specifically for example, casein, gelatin, polysaccharides
(starch, gum arabic, cellulose derivatives, alginic acid, etc.),
lignin derivatives, synthetic water-soluble polymers (polyvinyl
alcohol, polyvinylpyrrolidone, polyacrylic acid, etc.), PAP
(isopropyl acid phosphate), BHT (2, 6-di-t-butyl-4-methylphenol),
BHA {a mixture of 2-t-butyl-4-methoxyphenol and
3-t-butyl-4-methoxyphenol), mineral oils, fatty acids, and fatty
acid esters. '

A base material for the poison bait includes, for example,
bait ingredients such as grain powders, vegetable oils, sugars,
al.'ld crystalline cellulose. The poison bait may l_:e added, if
necessary, antioxidants such as dibutylhydroxytoluene and
nordihydroguaiaretic acid, preservatives such as dehydroacetic
acid, agents for preventing from erroneously eating such as hot
pepper powder, and pest-attractive flavors such as cheese flavor,
onion flavor and peanut oil.

The arthropod pests controlling composition of the present
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invention is used by applying the arthropod pests centrolling

composition to pests directly and/or habitats of pests (nest,
plant, soil, etc.). In the case of controlling the arthropod
pest which is 'parasitic on a cultivating plant, for example, the
arthropod pests controlling composition of the present invention
is sprayed onto the upper side of the cultivating plant, pouring
into the vicinities of a root of the cultivation plant and the
like.

When the arthropod pests controlling composition of the
present invention is used for a control of arthropod pest; in
agricultlure and forestry, the application amount is usually 0.1
to 10,000 g as the compound of the present invention per 1,000
m?. In case of the arthropod pests controlling composition of
the present invention are formulated toemulsifiable concentrates,
flowables, wettable powders and microcapsules, they are usually
applied by spraying after dilution with water to have the
concentration of the compound of the present invention to 10 to
10,000 ppm. .In case of the arthropod pests controlling
compositidn of the present invention are forr_nulated to oil
solutions, dusts and granules, they are usually applied as such.

. When the arthropod pests controlling composition of' the
p-resent invention is used for a control of epidemic, the
application amount is usually 0.001 to 100 mg as the compound
of the present invention per 1 m? in case of application for plane
surface, and 0.001 to 10 mg as the compound of the present invention
per 1 m® in case of application for open space. In the case of
the arthrol.::od pests controlling composition of the present
invention are formulated to emulsifiable concentrates, £lowables,

wettable powders andmicrocapsules, theyareusuallyappliedafter
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dilution with water to have the concentration of the compound

of the present invention to 0.01 to 100,000 ppm. In case of the
arthropod pests controlling composition of the present invention
are formulateh to oil solutions, aerosols, smoking agents and

poison baits are usually applied as such.

The arthropod pests controlling composition of the present
invention can also be used with other insecticides, nematocides,
acaricides, fungiciqes, herbicides, plant growth regulators,
synefgists, fertilizers, soil conditioners, animal feeds, and
the like.

Such insecticides and acaricides include, for example,

organophosphorus compounds such as fenitrothion, £fenthion,

.pyridaphenthion, diazinon, chlorpyrifos, chlorpyrifos-methyl,

acephate, methidathion, disulfoton, DDVP, sulprofos, profenofos,
cyanophos, dioxabenzofos, dimethoate, phenthoate, malathion,
trichlorfon, azinphos-methyl, monocrotophos, dicrotophos,
ethion, and fosthiazate;

carbamate compounds such as BPMC, benfuracarb, propoxur,
carbosulfan, carbaryl, methomyl, ethiofencarb, aldicarb, oxamyl,
fenothiocarb, and thiodicarb;

p&rethroid compounds such as etofenprox, fenvalerate,
esfenvalerate, fenpropathrin, cypermethrin, alfa-cypermethrin,
zeta-cypermethrin, permethrin, cyhalothrin, lambda-cyhalothrin,
cyfluthrin, beta-cyfluthrin, deltamethrin, cycloprothrin,
tau-fluvalinate, flucythrinate, bifenthrin, acrinathrin,
tralomethrin, silafluofen, énd halfenprox; neonicotinoid

compounds such as acetamiprid, .thiamethoxam, and thiacloprid;

benzoylphenylurea compounds such as chlorfluazuron,
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teflubenzuron, flufenoxuron, and lufenuron; benzoylhydrazide

compounds such as tebufenozide, halofenozide, methoxyfenozide
and chromafenozide; thiadiazine derivatives such as buprofezin;
nereistoxin aerivatives such as cartap, thiocyclam, and
bensultap; chlorinated hydrocarbon compounds such as endosulfan,
gamma-BHC, and 1,1-bis(chlorophenyl)- 2,2,2-trichloroethanol;
formamidine derivatives such as amitraz and chlordimeform;
thiourea derivatives such as diafenthiuron; phenylpyrazole
derivatives such as ethiprole, and acetoprole; chlorfenapyr;
pymetrozine; spinosad; indoxacarb; bromopropylate; tetradifon;
chinometpionat; propargite; fenbutatin oxide; hexythiazox;
etoxazole; clofentezine; pyridaben; pyridalyl; fenpyroximate;
tebufenpyrad; pyrimidifen; fenazaquin; acequinocyl; bifenazate;
fluacrypyrim; spirodiclofen; spiromesifen; milbemectin;
avermectin; emamectin benzoate; azadirachtin; polynactin
complexes such as tetranactin, dinactin, and trinactin; and the

like.

The present invention will be further illustrated by the
following production examples, formulation examples and test
examples and the like; however, the present invention is not
limited to these examples. Inthe followingproduction examples,
thedataof 'H-NMRweremeasured ina solvent of deuteriumchloroform
with tetramethylsilane as the internal standard.

Production examples of the compound of the present
invention are exemplified.

Production Example 1

To 2 g of N,N-dimethylformamide, 0.257 g of

5-chloro-3-(4-methylbenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole and 0.145 g

64
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of 2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved, and
added 48 mg of sodium hydride (60 % in 0il) at about 0 °C, followed
by stirring at about 0 C for 30 minutes and at room temperature
for 4 hours. Then, the reaction mixture was added to saturated
sodium chloride aqueocus solution, and extracted with
tert-butylmethylether. The organic layer was concentrated, and
the residue obtaind was subjected to silica gel column
chromatography to obtain 0.27 g of
5=(?,2—dimethy1-1,3-dioxolane—4-yl)methoxy—B—(4—methylbenzyl
ythio-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3—dioxolane-4-yl)methoxy-3- (4-methylbenzyl
Ythio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound

of the present invention 1 hereinafter)

s\"_IN
N‘“s/'\o 0.0

HC CH,

H-NMR:7.29(d,2H) 7.11(d, 2H) 4.54-4.44(m, 3R) 4.37(d, 2H)
4.15-4.11 (m, 1H) 3.83-3.80(m, 1H) 2.32(s,3H) °~ 1.45(s,3H)
1.38(s, 3H)
Production Example 2

To 2 g of N,N-dimethylformamide, 312 mg of crude product
of 5-chloro-3-(3,4-dichlorobenzyl)thio-1,2, 4-thiadiazole
which was produced by Reference Production Example 8 desbribed
below and 0.145 g of 2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were
dissolved, and added 48 mg of sodium hydride (60 % in oil) at

about 0 °C, followed by stirring at about 0 C for 30 minutes and
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at room temperature for 4 hours. Then, the reaction mixture was

added to saturated sodium chloride aqueous solution, and
extracted with tert-butylmethylether. The organic layer was
concentratedf and the residue obtaind was subjected to silica
gel column chromatography to obtain 120 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane—4-yl)methoxy-3-(3,4-dichlorobe
nzyl) thio-1,2, 4-thiadiazole. '
5-(2,2-dimethyl-1, 3—dioxolane-4-yl)methoxy-3~-(3,4-dichlorobe
nzyl)thio-1,2,4-thiadiazole (which is refferedto as the compound
of the present invention 2 hereinafter)

Cl

cl '

0. _O
HsC CHg

1H—NMR:7.55(S,1H) 7.36(d,1H) 7.26-7.22(m,1H) 4.55-4.44(m;3H)

4.31 (s, 2H) 4.15-4.09(m, 1H) 3.84-3.80(m,1H) 1.45(s, 3H)

1.38(s,3R)

Production Example 3

To 40 ml of N,N-dimethylformamide, 3.34 g of
5-chloro-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole which was produced by
Reference Production Example 1 desbribed below and 2.90 g of
2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved, and added
880 mg of sodium hydride {60 % in oil) at about 0 T, followed
by stirring at same tempeéature for 1 hour. Then, the reaction
mixture was added to saturated spdium chloride aqueous solution,

and extracted with tert-butylmethylether. The organic 1ayer' was

b -
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dried by anhydrous sodium sulfate, and the concentrated residue
obtaind was subjected to silica gel column chromatography to

obtain 4.67 g of

5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-methylthio-1, 2,

4-thiadiazole.

5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-methylthio-1, 2,

4-thiadiazole (which is reffered to as the compound of the present

invention 3 hereinafter)

HsCS \
N

~8” o
' o. O
HiC CHj
1H-NMR:4.57-4.46(m,3H) 4,16-4.09(m, 1H) 3.85-3.81(m, 1H)

2.60(s,3H) 1.45(s,3H) 1.35(s,3H)
Production Example 4

To 2 m} of N,N~dimethylformamide, 300 mg of crude product
of 5-chloro-3-(3-chlorobenzyl)thio~1,2,4~thiadiazole which was
produced by Reference Production Examp.le 6 desbribed below and
157 mg of 2,2-dimethyl-]1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolv'ed,
and added 52 mg of sodiumhydride (60 % inoil), followedby stirring
a1; room temperature for 2 hours. Then, the reaction mixture was
added to saturated sodiumchloride aqueous solution, andextracted
with tert-butylmethylether. The organic layer was dried by
anhydrous sodium sulfate, and the concentrated residue obtaind
was subjected to silica gel column chromatography to obtain 150
mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3~dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3-chlorobenzyl

Jthio-1,2,4-thiadiazole.
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5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3-chlorobenzyl
Jthio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound
of the present invention 4 hereinafter)

Cl

Sjl—f"
N‘s*o’ \I—l

0O O

HiC CH,

1H-NMR:7.42(s,1H) 7.31-7.22(m,2H) 4.54-4.45(m,3H) 4.35(s,2H)
4.16-4.11(m,1H) 3.85-3.81(m,1H) 1.45(s,3H) 1.38(s,3H)
Production Example 5

To 2 ml of N,N-dimethylformamide, 300 mg of crude product
o;"f 5=chloro-3-(2-chlorobenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole which was
produced by Reference Production Example 5 desbribed below and
157 mg of 2, 2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved,
and added 52 mg of sodiumhydride (60 % inoil), followedby stirring
at room temperature for 2 hours. Then, the reaction mixture was
added tosaturated sodiumchloride agqueous solution, andextracted
with tert-butylmethylether. The organic layer was dried by
aﬁhydrous sodium sulfate, and the concentrated residue obtaind
was subjected to silica gel column chromatography to obtain 140
mg of
5-{(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(2-chlorcbenzyl
)yhio—1,2,4—thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(2-chlorobenzyl
)thio-1,2,4-thiadiazole (which ,is reffered to as the compound

of the present invention 5 hereinafter)

é5 .
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@Lsﬂi

HsC CHj

'H-NMR:7.56 (m, 1H)  7.37(m,1H)  7.20(m,2H) 4.56-4.45 (m, 5H)
4.15-4.11(m, 1H) 3.84-3.80(m,1H) 1.45(s,3H) 1.38(s,3H)
Production Example 6

To 2 ml of N,N-dimethylformamide, 200 mg of
5-chloro-3- (4-methoxybenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole which was
produced by Reference Production Example 4 desbribed below and
153 mg of 2, 2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4~methancl were dissolved,
and added 35 mg of sodium hydride (60 % in oil) at about 0 T,
followed by stirring at about 0 C for 15 minutes and at room
temperature for 2 hours. Then, the reaction mixture was added
to saturated sodiumchloride aqueous solution, and extracted with
tlert—_butylmethylether. The organic layer was dried by anhydrous
sodiumsulfate, andthe concentrated residue obtaindwas subjected
to silica gel column chromatography to obtain 200 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3- (4-methoxybenzy
1)thio-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3~dioxolane-4-yl)}methoxy-3- (4-methoxybenzy
l)thio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound

of the present invention 6 hereinafter)

6
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HaC CHs

1 H-NMR:7.33(d, 2H) 6.84(d, 2H) 4.54-4.46(m, 3H) 4.36(s,2H)
4.15-4.13(m, 1H) 3.84-3.79(m,4H) 1.45(s,3H) 1.38(s,3H)
Production Example 7

To 3 ml of N,N-dimethylformamide, 416 mg of crude product
of 5-chloro-3-~(4-chlorobenzyl)thio-1,2,4~thiadiazole which was
produced by Reference Production Example 3 desbribed below and
198 mg of 2, 2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved,
and added 72 mg of sodium hydride (60 % in o0il) at about 0 C,
followed by stirring at same temperature for about 1 hour. Then,
thereactionmixturewas addedto saturatedsodiumchloride aqueous
solution, and extractedwith tert-butylmethylether. The organic
layer was dried.by anhydrous sodium sulfate, and the concentrated
rlesidue obtaind was. subjected to silica gel column chromatography
to obtain 460 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(4-chlorobenzyl
)thio-1,2, 4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(4-chlorobenzyl
)thio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound

of the present invention 7 hereinafter)

4%
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\©\/S\'ﬂ_i

HaC CHs

1 H-NMR:7. 36 (d, 2H) 7.27(d, 2H) 4.55~-4.44 (m, 2H) 4.35(s, 2H)
4.17-4.10(m,1H) 3.84-3.81(s,1H) 1.47(s,3H) 1.38(s,3H)
Production Example 8

To 5 ml of N,N-dimethylformamide, 340 mg of
5-chloro-3-benzylthio-1,2,4-thiadiazole which was produced by
Reference Production Example 2 desbribed below and 222 mg of
2,2-dimethyl-1, 3—-dioxolane-4-methanol were dissolved, and added
84 mg of sodium hydride (60 % in oil) at about 0 C, followed
by stirring at room temperature for about 1 hour. Then, the
reaction mixture was added to saturated sodium chloride aqueous
solution, and extractedwith tert-butylmethylether. Theorgénic
layer was dried-by anhydrous sodium sulfate, and the concentrated
residue obtaind was subjected to silica gel column chromatography
to obtain 370 mg of
5~(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-benzylthio-1, 2,
4;thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3~-dioxolane-4-yl)methoxy-3-benzylthio-1, 2,
4-thiadiazole (which is reffered to as the compound of the present

invention 8 hereinafter)

(s .
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[:::]\~¢/S~j____N
'N"SJ\O
0. _O
HsC CHs

'H-NMR:7.42(d, 2H) 7.34-7.24(m,3H) 4.55-4.43(m,3H) 4.40(s,2H)
4.15-4.12(m,1H) 3.84-3.81(m,1H) 1.45(s,3H) 1.35(s,3H)
Production Example 9

To 4 g of N,N-dimethylformamide, 386 mg of
5—chlorq—3—allylthio-1,2,4—thiadiazole which was produced by
Reference Production Example 10 desbribed below and 277 mg of
2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved, and added
88 mg of sodium hydride (60 % in oil) under ice cooling. After
the mixture wés stirred under ice cooling for 1 hour, the reaction
mixture was added to saturated sodium chloride agueous solution,
and extracted with tert-butylmethylether. The organic layer was
dried by anhydrous sodium sulfate, and the concentrated residue
obtaindwas subjectedtosilicagel columnchromatography toobtain
530 mg of
5—(2,2—dimethyl—1,3—dioxolane-4-yl)methoxy—3—allylthio—1,2!4
-thiadiazole.
5;(2,2-dimethyl—1,3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-allylthio-l,2,4
-thiadiazole (which is reffered to as the compound of the present

invention 9 hereinafter)
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I
: N‘S o

. 0O 0o

HiyC CHj,

! H-NMR:5.96 (m, 1H) 5.32(d,1H) 5.15(d,1H) 4.51(m,3H) 4.13(m, 1H)
3.84(m,3H) 1.45(s,3H) 1.36(s,3H)}
Production Example 10

To 4 ml of N,N-dimethylformamide, 362 mg. of
5-chloro-3-ethylthio-1,2,4-thiadiazole which was produced by
Reference Production Example 7 desbribed below and 264 mg of
2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol weredissolved, and added
B8 mg of sodium hydride (60 % in o0il) at about 0 C, followed
By stirring at same temperature for 30minutes. Then, the reaction
mixture was added to saturated sodium chloride aqueous solution,
and extracted with tert~butylmethylether. The organic layer was
dried by anhydrous sodium sulfate, and the concentrated residue
obtaindwas subjectedtosilicagel columnchromatography toobtain
410 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3~dioxolane-4-yl)methoxy-3-ethylthio-1,2,4
-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-ethylthio-1,2,4
-thiadiazole (which is reffered to as the compound of the present

invention 10 hereinafter)

C,HsS. | JN\
s N0 N
0. _O

H,C CH,
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1H-NMR:4.51 (m,3H) 4.14(m,1H) 3.84(m, 1H) 3.17(q,2H) 1.41(m, 9H)
_ Production Example 11

To 2 g of N,N-dimethylformamide, 0.243 g of
5-chloro—3—bénzylthio—1,2,4—thiadiazole and 0.098 g of
3-furanmethanol weredissolved, andadded0.045g of sodiumhydride
(60 % in oil) at about 0 T, followed by stirring at about 0 C
for 1 hour and at room temperature for 2 hours. Then, the reaction
mixture was added to saturated sodium chloride aqueous solution,
and extracted with tert-butylmethylether. The organic layer was
concentrated, and the residue obtaind was subjected to silica
gel cplumn chromatography to obtain 0.17 g " of
5-(3-furyl)methoxy-3-benzylthio-1,2,4-thiadiazole.
5-(3-furyl)methoxy-3-benzylthio-1,2,4-thiadiazole (which is
reffered to as the compound of the present invention 11

hereinafter)

oy
~s o’\[>

' H-NMR:7.56(s,1H) 7.42(m,3H) 7.30(m,3H) 6.50(s,1H) 5.37(s,2H)
4.41(s, 2H) '
Production Example 12

To 4 ml of N,N-dimethylformamide, 0.334 g of
S5-chloro-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole and 0.196 g of
2-furanmethanolweredissolved, andadded 0.084 gof sodiumhydride
{60 & in oil) at about 0 C, followed by stirring at about 0 C
for 0.5 hours and at room temperature for 4 hours. Then, the

reaction mixture was added to saturated sodium chloride agqueous
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solution, and extracted with tert-butylmethylether. The organic

layer was concentrated, and the residue obtaind was subjected
to silica gel column chromatography to obtain 0.25 g of
5-(2-furyl)methoxy-3-methylthio-1,2, 4-thiadiazole.
5-(2-furyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole ({which is
reffered to as the compound of the present invention 12
héreinafter)

T

HsCS

e

1H—NMR:'.?.d'I(m,lH) 6.56(m,1H) 6.40(m,1H) 5.45(s,2H) 2.62(s, 3H)
Production Example 13

By wusing 0.196 g of 3-furanmethanol instead of
2~-furanmethanol according to Production Example 12 was obtained
390 mg of 5-(3-furyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole.
5-(3-furyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole (which is
feffered to as the compound of the present invention 13
hereinafter)

T

HaCS

e

1H-NMR:7.58(s,1H) 7.43(d,1H) 6.51(d, 1H) 5.38(s,2H) 2.62(s; 3H)
Production Example 14

By using 204 mg of tetrahydro-3-furaemethanol instead of
2-furanmethanol according to Production Example 12 was obtained
406 mg of
5;(tetrahydro—3—furyl)methoxy-3—methylthio-1,2,4—thiadiazole

12 .
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5-{tetrahydro-3-furyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazol
e (which is reffered to as the compound of the present invention

14 hereinaftér)

jI—N
PN
s o’\E>

0O

H4CS

1H-NMR:4.49-4.36(m, 2H) 3.93-3.65(m, 4H) 2.84-2.74 (m, 1H)
2.60(s,3H) 2.17-2.05(m,1H) 1.76~1.65(m, 1H)
Production Example 15

To 10 ml of N,N-dimethylformamide, B35 mg of
3-methylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole and 520 mg of glycerol
formal were dissolved, and added 204 mg of sodium hydride (60 &
in 0il) at about 0 C, followed by stirring at about 0 C for 20
minutes andat roomtemperature for 30 minutes. Then, the reaction
mixture was added to saturated sodium chloride agqueous solution,
and extracted with tert-butylmethylether. After the organic
iayer was dried by anhyrous sodium salfate, the organié layer
was concentrated, and the residue obtaind was subjected to silica
gel column chromatography (hexane:ethyl acetate=20:1), followed
preparative HPLC to obtain 250 mg of

5-(1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-methylthio-1,2, 4-thiadiazole

5-(1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole
(which is reffered to as the compound of the present invention

15 hereinafter)
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H.CS

R

s N0 N
' 0\/0

1H-NMR:5.08(s,1H) 4.93(s,1H) 4.55-4.45(m,3H) 4.06-4,02(m,1H)
3.82-3.78(m,1H) 2.60(s,3H)
Production Example 16

To 4 ml of N,N-dimethylformamide, 0.334 g of
S~chloro-3-methylthic-1,2,4-thiadiazole and 228 mg of
2-thiophenemethanol were dissolved, and added 0.084 g of sodium
hydride (60 % in 0il) at about 0 C, followed by stirring at about
0 T for 0.5 hours and at room temperature for 4 hours. Then,

thereactionmixturewasaddedto saturatedsodiumchlorideaqueous
solution, and extractedwith tert-butylmethylether. Theorganic
layer was concentrated, and the residue obtaind was subjected
to silica gel column chromatography to obtain 66 mg. of
5-{2-thienyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole.
S~(2-thienyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole (which is
reffered to as the compound of the present invention 16
hereinafter)

X

HiCS

e

! H-NMR:7.38(d,1H) 7.25(d,1H) 7.22(m,1H) 5.65(s,2H) 2.62(s, 3H)
Production Example 17

To 4 ml of N,N-dimethylformamide, 0.334 g- of
5-chloro-3-methylthio-1,2,4~thjadiazole and 228 mg of

3-thiophenemethanol were dissolved, and added 0.084 g of sodium

-
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hydride (60 % in 0il) at about 0 C, followed by stirring at about

0 T for 0.5 hours and at room temperature for 4 hours. Then,
thereactionmixturewas added to saturated sodiumchloride aqueous
solution,andéxtractedwithtert—butylmethylether. The organic
layer was concentrated, and the residue obtaind was subjected
to silica gel column chromatography to obtain 500 mg of
5-(3-thienyl)methoxy-3-methylthio-1,2,4-thiadiazole.
5-(3-thienyl)methoxy-3-methylthio~1,2,4-thiadiazole (which is
reffered to as the compound of the present invention 17
hereiﬂafter)

X

HsCS
D

S
'H-NMR:7.43(m,1H) 7.35(m,1H) 7.17(m,1H) 5.49(s,2H) 2.61(s, 3H)
Production Example 18

(1} To 90 ml of <chloroform, 4.67 g of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane~4~-yl)}methoxy-3-methylthio-1, 2,
4-thiadiazole was dissolved, and added 3.92 g of
3-chloroperoxybenzoic acid (purity 70 %) which was devided to
small portions at about 0 C, followed by stirring. Then, the
rééction mixture was added to saturated sodium sulfite aqueous
solution, and extracted with chloroform. The organic layer was
successively washed with saturated sodium bicarbonate aqueous
solution, saturated sodium chloride aqueous sclution, dried by
anhyrous sodium salfate, and concentrated. The residue was

subjected to silica gel column chromatography to obtain 3.87 g

of

5;(2,2-dimethyl—1,3—dioxolane-4-yl)methoxy-B-methaneslufinyl

1S
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-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-methaneslufiny
1-1,2,4-thiadiazole

O
I
HaCS
L
87 0
0 0
HsC CH,
1H-NMR:4.67-4.49(m, 3H) 4.18-4.14 (m, 1H) 3.86-3.32(m, 1H)

2.30(5,3'H) 1.46(s,3H) 1.39(s, 3H)

_ (2) 2.97 g of 2,6-lutidine, 11.3 g of acetic anhydride
and 4.38 g of trifluoroacetic anhydride were added to 3.87 g of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxclane-4-yl)methoxy-3-methaneslufinyl
1,2,4-thiadiazole and mixed at about 0 C, followed by standing
at room temperature for 3 days. Then, after the reaction mixture
was concentrated under reduced pressure. The residue was added
to saturated sodium bicarbonate aqueous sclution, and extracted
with tert-butylmethylether. The organic layer was concentrated,
and the residue obtaind was subjected to silica gel column
chromatography to obtain 0.18 g of
5- (2, 2-dimethyl-1,3-dioxolane-4-yl)methoxy-3- (acetyloxymethy
1)thio-1,2,4-thiadiazole.
5~(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3- (acetyloxymethy
l)thio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound

of the present invention 18 hereinafter)
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HsC CHj
1 H-NMR:5.75 (s, 2H) 4.57-4.47 (m, 3H) 4.17-4.13(m, 1H)

3.85-3.82(m,1H) 2.11(s,3H) 1.45(s,3H) 1.39(s, 3H)
Production Example 19

(1) To 4 ml of chloroform, 370 mg - of
5=-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-benzylthio-1, 2,
4-thiadiazole was dissolved, and added 269 mg ©of
3-chloro§eroxybenzoic acid (purity 70 %) which was devided to
small portions under ice cooling, followed by stirring. Then,
tl-'le reactionmixture was added to saturated sodium sulfite aqueous
solution, and extracted with chloroform. The organic layer was
successively washed with saturated sodium bicarbonate aqueous
solution, saturated sodium chloride agqueous solution, dried by
anhyrous sodium salfate, and concentrated. The residue was
subjected to silica gel column chromatography to obtain 360 mg
of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-phenylslufinyl~-
1,2, 4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane~4-yl)methoxy-3-phenylslufinyl-

1,2,4-thiadiazole

71 .
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1]
S
T
Y e
o. O
HyC CHs

1H-NMR:7.33-7.19(m,5H) 4.66-4.48(m,3H) 4.42(d,1H) 4.34(d,1H)
4.18-4.14(m,1H) 3.86-3.82(m,1H) 1.47(s,3H) 1.40(s, 3H)

(2) ' To 80 g of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-phenylslufinyl-
1,2,4-thiadiazole, 100 mg of sodium acetate and 2 ml of acetic
anhydride were added and mixed at 0 C, followed by refluxing
for 14 hours. Then, the reaction mixture was added to saturated
sodium bicarbonate aqueous solution, and extracted with
tert-butylmethylether. The organic layer was concentrated, and
the residue obtaind was subjected to silica gel column
chromatography to obtain 28 mg of
5-(2,2-dimethyl-1,3-dioxolane-4-yl)methoxy-3- (a-acetyloxyben
zyl)thio-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3- (a-acetyloxyben
zyl)thio-1,2,4-thiadiazole (which is reffered to as the compound

of the present invention 19 hereinafter)

Q.

90w
Y

CHj

HsC CHa
1H-NMR:7.74-7.73(m, 1H) 7.53-7.51{m, 2H) 7.41-7.35(m, 3H)

29
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4.58-4.32(m,3H) 4.20-4.07{m,1H) 3.86-3.73(m,1H) 2.10(s, 3H)
1.46(s,3H) 1.39(s,3H) |

Production Example 20

To 3 g bf N,N-dimethylformamide, 468 mg of crude product
of S5-chloro-3-(3,5-dichlorobenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole
which was produced by Reference Production Example 11 desbribed
below and 198 mg of 2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were
dissolved, and added 42 mg of sodium hydride (60 % in oil) at
about 0 °C, followed by stirring for 30 minutes. Then, to the
reaction mixture, t—butylméthylether and saturated sodium
chloridgaqueoussolutionwereadded,andseparetedtotwolayers.
The organic layer was dried by anhydrous sodium salfate, and
concentrated. The residue obtaind was subjected to coiumn
chromatography to obtain 12 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3, 5-dichlorobe
nzyl)thio-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2~dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3,5-dichlorobe
nzyl)thio-1,2,4-thiadiazole (whichis refferedtoas the compound
of the present invention 20 hereinafter)

Cl

cl \"—/Ilil\

HsC CH,
lH-NMR:7.32(s,2H) 7.24(s,1H) 4.54-4.43(m, 3H) 4.30(s,2H)
4,15-4.11{m,1H) 3.84-3.81(m,1H) 1.48(s,3R) 1.41(s, 3H)

Production Example 21
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To 2 g of N,N~dimethylformamide, 300 mg of
5-chloro-3-(3-trifluoromethylbenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole
which was produced by Reference Production Example 12 desbribed
below and 127'mg of 2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane~4-methanol were
dissolved, and added 42 mg of sodium hydride (60 % in oil) at
about 0 C, followed by stirring at about 0 C for 30 minutes and
at room tempareture for 2 hours. Then, to the reaction mixture,
t;butylmethylether and saturated sodium chloride aqueous
solution were added, and separeted to two layers. The organic
layer was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated.
The residue obtaind was subjected to column chromatography to
obtain - 370 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3-trifluoromet

hylbenzyl)thio-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-(3-trifluoromet
hylbenzyl)thio—l,z,4—thiadiazolé (which is refferéd to as the

compound of the present invention 21 hereinafter)

FaC Wl—/."k
(0 O

HsC CH,
1H-NMR:7.69(s,1H)7.61(d,1H)7.50(d, 1H)7.42(t,1H)4.55-4.42(m,5
H)4.15-4.11(m, 1H)3.84-3.81(m,1H)1.45(s,3H)1.38(s, 3H)
Production Example 22

To 3 g of N,N-dimethylformamide, 300 mg of
5-chlorec-3-ethoxymethylthio-1,2,4-thiadiazole and 188 mg of

2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-methanol were dissolved, and added

8o .
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62 mg of sodium hydride (60 % in oil) at about 0 C, followed
by stirring at about 0 C for 30 minutes and standing at room
tempareture for about 1 day. Then, t¢ the reaction mixture,
t—butylmethyléther and saturated sodium chloride aqueous
solution were added, and separeted to two layers. The orgénic
layer was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated.
The residue obtaind was subjected to column chromatography to
obtain 330 mg of
5-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4~-yl)methoxy-3-ethoxymethylthi
o-1,2,4-thiadiazole.
5-(2,2—qimethyl—1,3-dioxolane-4—yl)methoxy—3—ethoxymethylthi
0-1,2,4~-thiadiazole (which is reffered to as the compound of the

present invention 22 hereinafter)

CzH;0. S~ —n
N‘SJ\O

0. _O
HsC CHs
1 H-NMR:5.39 (s, 2H) 4.58-4.47 (m, 3H) 4.16-4.11(m, 1H)

3.86-3.82(m, 1H) 3.68-3.63(q,2H) 1.45(s, 3H) 1.39(s, 3H)
1.23(t, 3H)
Production Example 23

To 3 g of N,N-dimethylformamide, 350 mg of
5~chloro-3-benzyloxymethylthio-1, 2, 4-thiadiazole and 169 mg of
2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-~4-methanol were dissolved, and added
56 mg of sodium hydride (60 % in oil) at about 0 C, followed
by stirring at same tempareture for 2 hours. Then, tothe react..ion
mixture, t-butylmethylether and saturated sodium chloride

aqueous solution were added, and separeted to two layers. The

gr.
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crganic layer was dried by anhydrous sodium salfate, and

concentrated. The residue obtaind was subjected to column
chromatography to obtain 330 mg of
5—(2,2—dimethyl—1,3—dioxolane-4-yl)methoxy-3-benzyloxymethyl

thio-1l,2,4-thiadiazole.

. 5=-(2,2-dimethyl-1, 3-dioxolane-4-yl)methoxy-3-benzyloxymethyl

thio-1,2,4-thiadiazole {which is reffered to as the compound of

the present invention 23 hereinafter)

oo

o _-S
M W N
~8” O
0. 0O

HiC  CH,
1H-NMR:7.36-7.28 (m,5H) 5.41(s,2H) 4.69(s,2H) 4.57-4.46 (m, 3H)
4.16-4.11 (m,1H) 3.85~3.82(m,1H) 1.45(s,3H) 1.39(s, 3H)

Next, the production of the 5-chloro-1l,2,4-thiadiazole
compound which is the intermediate of the compound of the présent
invention is described as Reference Production Examples.
Reference Production Example 1 |

To 100 ml of water, 18.7 g of methylisothiourea sulfate,
;'25 g of perchloromethylmercaptan, 0.15 g of sodiumdodecyl sulfate
were added, followed the solution of 21 g of sodium hydroxide
dissolved to 100 ml of water was added dropwise over a period
for about 4 hours at about 0 C. After completion of addition,
the mixture was stirred at same tempareture for 2 hours. Then,
t-butylmethylether was added to the reaction mixture, and
extracted. The organic layer was concentrated. The residue

obtaind was distilled under reduced pressure, followed by
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subjecting to silica gel column chromatography (hexane:ethyl
acetate=25:1) to obtain 7.64 g of
3-methylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.

3—methylthiol5-chloro-l,2,4—thiadiazole
HaCS
SI'JT\
N
~s” ~cl

1 H-NMR:2. 66 (s, 3H)
Reference Production Example 2

To the mixture of 20 ml of toluene and 10 mllof water,
2.02 g of benzylisothiourea hydrochloride, 1.86 g of
perchloromethylmercaptan and 46 mg of benzyltriethvlammonium
chloride were added, followed the solution of 1.6 g of sodium
hydroxide dissolved to 10 ml of water was added dropwise at about
0 C, and then stirred for 2 hours. Then, t-butylmethylether was
added to the reaction mixture, and extracted. The organic layer
was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated _The
residue obtaind was subjected to silica gel column chromatography
(hexane:ethylacetate=20:1) to obtain 900 mng of
3-benzylthioc-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.

3-benzylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

1 H-NMR:7.60-7.20 (m, 5H}4.45 (s, 2H)
Reference Production Example 3
To the mixture of B0 ml ,of toluene and 40 ml of water,

10.0 g of 4-chlorobenzylisothiourea hydrochloride, 7.85 g of



10

15

20

25

63

perchloromethylmercaptan and 192 mg of benzyltriethylammonium
chloride were added, followed the solution of 6.75 g of sodium
hydroxide dissolved to 40 ml of water was added dropwise over
a period for ..;' hours at about 0 C. Then, t-butylmethylether was
added to the reaction mixture, and extracted. The organic layer
was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The
residue obtaind was subjected to silica gel column chromatography
to obtain 5.38 g " of
3-(4-chlorobenzyl)thio-5-chloro-1, 2, 4-thiadiazole.

3-{4-chlorobenzyl) thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

1 H-NMR:7.37(d, 2H)7.27 (d, 2H) 4. 40 (s, 2H)
Reference Production Example 4

To the mixture of 20 ml of toluene and 10 ml of water,
2.53 g of 4-methoxybenzyliscthiourea hydrochloride, 2.03 g of

perchloromethylmercaptan and 50 ﬁg of benzyltriethylammdnium

chloride were added, followed the solution of 1.74 g of sodium

hydroxide dissolved to 10 ml of water was added dropwise over
a period for 4 hours at about 0 °C. After completion of addition,
ghe mixture was stirred at room tempareture for 1 hour. Then,
t-butylmethylether was added to the reaction mixture, and
extracted. The organic layer was dried by anhydrous sodium
salfate. Theconcentratedresidueobtaindwassubjectedtosilica
gel column chromatography to’ obtain 5.38 g of
3-(4-methoxybenzyl) thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.

3-(4-methoxybenzyl) thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole
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1H-NMR:7.35(d, 2H) 6.85(d, 2H) 4.41 (s, 2H) 3.79 (s, 3H)
Reference Production Example 5

To the mixture of 80 ml of toluene and 40 ml of water,
10.0 g of 2-chlorobenzylisothiourea hydrochloridg, 7.85 g of
perchloromethylmercaptan and 192 mg of benzyltriethylammonium
chloride were added, followed the solution of 5.27 g of sodium
hydroxide dissolved to 40 ml of water was added dropwise over
a period for 1 hour at about 0°C. Then, t-butylmethylether was
added to the reaction mixture, and extracted. The organic layer
was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The
residue obtaind was subjected to silica gel column chromatography
to obtain 0.78 g of
3-(2-chlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.
3-(2-chlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

Cl

1 H-NMR:7.55(d, 1H)7.49(d, 1H) 7.22 (m, 2H) 4. 57 (s, 2H)
Reference Production Example 6

To the mixture of 80 ml of toluene and 40 ml of water,
10.0 g of 3-chlorobenzylisothiourea hydrochloride, 7.85 g of
perchloromethylmercaptan and 192 mg of benzyltriethylammonium
chloride were added, followed the solution of 5.27 g of sodium

hydroxide dissolved to 40 ml of water was added dropwise over
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a period for 1 hour at about 0 C. Then, t-butylmethylether was
added to the reactionmixture, and extracted. The organic layer
was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The
residue obtain'd was subjected to silica gel column chromatography
to obtain 1.30 g of
3-(3-chlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.

3-(3-chlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

Cl

! H-NMR:7.43(s,1H)7.31-7.22(m, 3H)4.41 (s, 2H)
Reference Production Example 7

To 60ml of water, 10.3 g of ehtylisothiourea hydrobromide,

10.4 g of perchloromethylmercaptan were added, followed the,

solution of 9.39 g of sodium hydroxide dissolved to 60 ml of water
was added dropwise slowly at about 0 °C. Then, t-butylmethylether
was added to the reaction mixture, and extracted. The organic
layer was dried by anhydrous sodium salfate, and concentrated.
The residue obtaind was subjected to silica gel column
cﬁromatography (hexanne:ethylacetate = 30:1)} to obtain 2.54 g
of 3-ethylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.

3-ethylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

CZH5S~.| /INk
: N~~s cl

' H-NMR:3.22(q,2H) 1.44 (t, 3H) .

Reference Production Example 8

86 |
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To 50 ml of water, 12.9 g of 3,4~-dichlorobenzylisothiourea
hydrochloride and 8.82 gof perchloromethylmercaptanwere ad'ded,
followed the solution of 7.58 g of sodium hydroxide dissolved
to 50 ml of water was added dropwise slowly at about 0 C, followed
by stirring for 4 hours. Then, t-butylmethylether was added to
the reaction mixture, and extracted. The organic layer was dried
by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The residue
obtaindwas subjectedtosilicagel column chromatography toobtain
3.1gof 3-(3,4-dichlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole
as a crude product.
3-(3,4-dichlorobenzyl)thio-5-chloro-1, 2, 4-thiadiazole

Cl
Cl

Reference Production Example 9

To 50 ml of water, 9.46 g of 4-methylbenzylisothiourea
hydrochloride and 8.11 g of perchloromethylmercaptan were added,
followed the solution of 6.98 g of sodium hydroxide dissolved
to 50 ml of water was added dropwise at about 0 C, followed by
s.tirring for 4 hours. Then, t-butylmethylether was added to the
reaction mixture, and extracted. The organic layer was dried
by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The residue
obtaindwas subjectedtosilicagel columnchromatography toobtain
3.6 g of 3-(4-methylbenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole as
a crude product.

3-(4-methylbenzyl) thio-5-chloro~-1,2,4-thiadiazole

% -
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Reference Production Example 10

To 50 ml of water, 9.33 gof allylisothiourea hydrochloride
and 8.82 g of perchloromethylmercaptan were added, followed the
solution of 7.58 g of sodium hydroxide dissolved to 50 ml of water
was added dropwise at about 0 ‘C, followed by stirring for 4 hours.
Then, t-butylmethylether was added to the reaction mixture, and
extracted. The organic layer was dried by anhydrous sodium
salfate, and concentrated. The residue obtaind was subjected
to silica gel column chromatography to obtain 3.6 g of
3-allylthio-5-chloro-1, 2, 4-thiadiazole.

3-allylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

'H-NMR:6.03-5.83(m, 1H)5.34(d, 1H)5.19(d, 1H) 3.88 (d, 1H)
Reference Production Example 11
Tothemixtureof 25ml of waterand 25ml of dichloromethane,
é.95 g of 3,5-dichlorobenzylisothiourea hydrochloride and 6.12
g of perchloromethylmercaptan were added, followed the solution
of 5.26 g of sodium hydroxide dissolved to 50 ml of water was
added dropwise at about 0 C over the period for about 3 hours.
After completion of addition, the mixture was stirred at room
tempareture forlhour. Then, chloroformwas addedtothe reaction
mixture, and extracted. The organic layer was dried by anhydrous

sodium salfate, and concentrated. The residue obtaind was
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subjected to silica gel column chromatography
(hexane:ethylacetate=30:1) to obtain 2.4 g of crude
3-(3,5-dichlorobenzyl)thio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole as a

crude product.

Cl

cl | \"—/ﬁl\

Reference Production Example 12

To themixtureof 25ml of water and 50ml of dichloromethane,
12.0 g of 3—trifluoromethylbenzylisothiourea hydrochloride and
8.24 g of perchloromethylmercaptan were added, followed the
solution of 7.09 g of sodium hydroxide dissolved to 25 ml of water
was added dropwise at about 0 °C over the period for about 1.5
hours. After completion of addition, the mixture was stirred
at room tempareture for 2 hours. Then, chlorofo;m,was added to
the reaction mixture, and extracted. The organic layer was dried
by anhydrous sodium salfate, and concentrated. The residue
optaind was subjected to silica gel column chromatography
(hexane:ethylacetate=20:1) to obtain 5.9 g of
3;(3—trif1uoromethylbenzyl)thio—5-chloro-1,2,4—thiadiazole.

3= (3-trifluoromethylbenzyl)-5-chloro-1,2,4-thiadiazole

'H-NMR:7.69(s,1H)7.61(d,1H)7.52(d,1H)7.44(t,1H)4.47 (s, 2H)

Reference Production Example 13
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Tothemixtureof 35ml of water and 70 ml of dichioromethane,
12.2 g. of ethoxymethylisothiourea hydrochloride and 13.2 g of
perchloromethylmercaptan were added, followed the solution of
11.4 g of sod:fum hydroxide dissolved to 35 ml of water was added
dropwise at about 0 C over the period for about 1.5 hours. After
completionof addition, themixturewas stirredat roomtempareture
for 1 hour. Then, chloroform was added to the reaction mixthre,
and extracted. The organic layer was driea by anhvdrous scdium
salfate, and concentrated. The residue obtaind was subjected
to silica gel column chromatography to obtain 5.22 g of
3-ethoxymethylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazele.

3-ethoxymethylthio-5-chloro-1, 2, 4~thiadiazole
C:HSOVS N
I
R

1 H-NMR:5.43(s,2H)3.68(q,2H)1.26(t, 3H)
Reference Production Example 14

Tothemixtureof 25ml of waterand 50 ml of dichloromethéne,
11.3 g of benzyloxymethylisothiourea hydrochloride and 9.02 g
of perchloromethylmercaptan were added, followed the solution
of 7.76 g of sodium hydroxide dissolved to 25 ml of wa.lter was
added dropwise at about 0 ‘C over the period for about 1.5 hours.
After completion of addition, the mixture was stirred at room
tempareture for 1 hour. Then, chloroformwas addedtothe reaction
mixture, and extracted. The organic layer was dried by anhydrous
sodium salfate, and concentrated. The residue obtaind was
subjected to silica gel cclumn chromatography to obtain 3.51 g
of 3-benzyloxymethylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole.
3-benzyloxymethylthio-5-chloro-1,2,4-thiadiazole
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Q/OVSWT_N
- I
' N‘SJ\CI
1H-NMR:7.36-7.28 (m, 5H) 5.45 (s, 2H) 4.69 (s, 2H)
Next, formulation examples will be described below. Parts
represent parts by weight.
Farmulation Example 1

9 parts of each of the compounds of the present invention
1l to 23 is dissolved in 37.5 parts of xylene and 37.5 parts of
N,N—dimgthylformamide, and 10 parts of polyoxyethylene styryl
phenyl ether and 6 parts of calcium dodecylbenzenesulfonate are
added thereto, followed by well stirring and mixing, to give a
emulsifiable concentrate for each compound.
Formulation Example 2

9 parts of each of the'compounds of the present invention
1l to 23 is added to a mixture containing 4 parts of sodium
laurylsulfate, -2 parts of calcium lignin sulfonate, 20 parts of
synthetic hydrated silicone oxide fine powder, and 65 parts of
diatomaceous earth, followed by well stirring and mixing, to give
a wettable powder for each compound.
F'ormulation Example 3

To 3 parts of each of the compounds of the present invention
1'to 23 are added 5 part of synthetic hydrated silicon oxide fine
powder, 5 parts of sodium dodecylbenzenesulfonate, 30 parts of
bentonite, and 57 parts of clay, followed by well stirring and
mixing, and an appropriate amount of water is addedto thismixture,
followed by further stirring, granulation with a granulator, and

air drying, to give a granule for each compound.

9N
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Formulation Example 4
4.5 partsof each of the compounds of the present invention
1 to 23, 1 part of synthetic hydrated silicon oxide fine powder,
lpartof DRILE;SS B (manufacturedby SankyoCo., Ltd.) as a coagulant
and 7 parts of clay are mixed thoroughly in a mortar, then, stirred
to mix by a juice mixer. To the resulted mixture is added 86.5
parts of cut clay, they were sufficiently stirred tomix, toobtain
a dust for each compound.
Formulation Example 5
10 parts of each of the compounds of the présent invention
1l to 2:-!, 35 parts of white carbon containing 50 parts of
polyoxyethylene alkyl ether sulfate ammonium salt, and 55 parts
of water are mixed and pulverized by the wet grinding method to
give a formulation for each compound.
Formulation Example 6
0.5 part of each of the compounds of the present invention
1 to 23 is dissolved in a 10 parts of dichloromethane, and the
resulting solutionismixedwith89.5parts of IsperM (isoparafin;
trademark of Exxon Chs:mical) to give an oil solution for each
compound.
Formulation Example 7
. An aerosol vessel is filled with 0.1 part of each of the
compounds of the present invention 1 to 23 and 49.9 parts of
Npethiozol (manufactured by Chuc Kasei Co.). Then, the vessel
is equipped with an aerosol valve, 25 parts of dimethylether and
25 parts of liquefied petroleum gas are charged into the aerosol
vessel is shaken and equippedwith anactuator, togiveancil-based
aerosol.

Formulation Example 8

-
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An aerosol vessel is filled with 0.6 part of each of the
compounds‘of the present invention 1 to 23, 0.01 part of BHT,
5 parts of xylene, 3.39 parts of deodorized kerosene and 1 part
of an emulsifi'able agent (Atmos 300, trademark of Atmos Chemicals
Co.), and 50 parts of water. Then, the vessel is equipped with
a valve and 40 parts of a propellant (LPG) is charged through
the valve into the aerosol vessel under pressure, to give a

water-based aerosol.

Continuously, it is shownbya Test Example that the compound
of the present invention is useful as an active ingredient of
an arth;opod pests controlling composition.

Test Example

Each formulation on the test compounds ocbtained according
to the Formulation Example 5 was diluted with water so that the
active ingredient concentration came to 500 ppm to prepare a
diluting liquid.

The seeds of cucumber were planted in polyethylene cups
and grown until their first foliage leaves developed, on which
about 20 cottonaphids (Aphisgossypii)weremadeparasitic. After
one day, the diluting liquid described above was sprayed at the
rate of 20 ml/cup onto the cucumber plants. On 6 day after
application, the number of cotton aphids (Aphis gossypii) was
éxamined.

As a result, in the treatment of the compound of the present
invention 1 to 9, 11, 13 to 15, 17 to 23, the numbers of the living
cotton aphids (Aphis gossypii) were three or less. On the other
hand, in the non-treatment, the number of the living cotton aphids
(Aphis gossypii) was twenty or, more.

Industrial Applicability

%W
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By using the compound of the present invention, arthropod

pests can be controlled.

A
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CLAIMS

1. A thiadiazole compound of the formula (A):
R's
L. @
~s” “OR?

a C1-C7 alkyl group, a C3-C7 alkenyl group, a C3-C7 alkynyl group,
a C2-C7 alkoxyalkyl group, a C2-C7 alkylthioalkyl group, a C4-C7
alkoxyalkoxyalkyl group, a C4-C7 alkylthicalkoxyalkyl group, a
phenyl group in which the phenyl group may be substituted, a C1-C2
alkyl group substituted with a phenyl group in which the phenyl
group may be substituted, a Cl1-C2 alkyl group substituted with
a phenoxy group in which the phenoxy group may be substituted,
a C2-C3 alkoxyalkyl group substituted with a phenyl group in w.hich

the phenyl group may be substituted, or the formula (B):
o R

I, @

wherein R® represents a C1-C3 alkyl group, R' represents a hydrogen
atom, a methyl group, an ethyl group, a propyl group, or a phenyl
group in which the phenyl group may be substituted; and

R? represents a C1-C4 alkyl group substituted with a hetero ring
group in which the hetero ring group may be substituted, which
the heterc ring group is a five-membered ring containing only

an oxygen atom({s) or a sulfur atom(s) as a hetero atom(s).

2. The thiadiazole compound according to claim 1, wherein
R! is a C1-C7 alkyl group in the formula (A).

3. The thiadiazole compound according to any of claim 1 to
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5, wherein R! is a C3-C7 alkenyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl group,
a C2-C7 alkylthioalkyl group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl group,

or a C4-C7 alkylthioalkoxyalkyl group in the formula (A).
4. The thiadiazole compound according to claim 1, wherein
R! is a phenyl group in which the phenyl group may be substituted
with one or more selected from the Substituent Group A described
below, a C1-C2 alkyl group substituted with a phenyl group in
u;hich the phenyl group may be substituted with one or more selected
from the Substituent Group A described below, a C1-C2 alkyl group
substituted with a phenyloxy group in which the phenyloxy group
may be substituted with one or more selected from the Substituent
Group A described below, or a C2-C3 alkoxyalkyl group substituted
with a phenyl group in which the phenyl group may be substituted
with one or more selected from the Substituent Group A described
below in the formula (A).

Substituent Group A

Cl1-C4 alkyl group, Cl1-C4 haloalkyl group, Cl-C4 alkoxy
group, Cl1-C4 alkylthiogroup, C1-C4 haloalkoxy group, nitrogroup,

cyano group, and halogen atoms

5. The thiadiazole compound according to any of claim 1 to
5, wherein R! is the formula (B):

o R
S, @
wherein R® represents a C1-C3 alkyl group, and R' represents a
hydrogen atom, a methyl group, a ethyl group, or a phenyl group
in which the phenyl group may be substituted with one or more

selected from the group consisting of C1-C4 alkyl group, Cl-C4

% -
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haloalkyl group, C1-C4 alkoxy group, C1-C4 alkylthio group, C1-C4
haloalkoxy group, nitro group, cyano group, and halogen atoms:

in the formula {A).

6. The thiadiazole compound according to any of claim 1 to

5, wherein R! is a phenyl group in which the phenyl group -may
be substituted with one or more selected from the Substituent
Group A described below, a benzyl group in which the benzyl group
may be substituted with one or more selected from the Substituent
Group A described below, a phenyloxymethyl group in which the
phenyloxymethyl group may be substituted with one or more selected
from the Substituent Group A described below, or a benzyloxymethyl
group in which the benzyloxymethyl group may be substituted with
one or more selected from the Substituent Group A described below
in the. formula (A).

Substituent Group A

Cl1-C4 alkyl group, C1-C4 haloalkyl group, Cl-C4 alkoxy
group, Cl1-C4alkylthiogroup, C1-C4 haloalkoxygroup, nitrogroup,

cyano group, and halegen atoms

7. The thiadiazole compound according to claim 1, wherein
R'2 is a C1-C4 alkyl group substituted with hetero ring group in
which the hetero ring group may be substituted with one or more
selected from the Substituent Group B described below, which the
heteroringgroup is a five-membered ring containing only an oxygen
atom(s) or a sulfur atom(s) as a hetero atom(s) in the formula
(RA) .
Substituent Group B

Cl1-C4 alkyl group, halogen atoms, triflucromethyl group,

N
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formyl group, and nitro grouﬁ

8. The thiadiazole compound according to claim 1, wherein

" R is a C1-C4 alkyl group substituted with hetero ring group in

which the hetero ring group may be substituted with one or more
selected from the Substituent Group B deacribed below, which the
heteroringgroup is a five-membered ring containing only an oxygen
atom(s) as a hetero atom(s) in the formula (A).

Group B

Cl-C4 alkyl group, halogen atoms, trifluoromethyl group,

formyl group, and nitroc group

9. A arthropod pests controlling composition comprising an
effective amount of the thiadiazole compound according to claim

1.

10. A method for controlling arthropod pests comprising
applyinganeffective amount of the thiadiazole compound according

to claim 1 to arthropod pests or habitat arthropod pests.

11. Use of the thiadiazole compound according to claim 1 as

arthrbpod pests controlling composition.
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Abstract

The thiadiazole compound represented by the formula (A):
R's
. @
~s” “OR?

wherein R’ represents a C1-C7 alkyl group, a C3-C7 alkenyl group,
a C3-C7 alkynyl group and the like; R? represents a C1-C4 alkyl
group substituted with a hetero ring group in which the heﬁero
ring group may be substituted, which the hetero ring group is
a five—mgmbered ring containing only an oxygen atom(s) oxr a sulfur

atom(s) as a hetero atomis);

has an excellent arthropod pests controlling activity.
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DESCRIPCION

COMPUESTO DE TIADIAZOL Y USO DEL MISMO

Campo de la invencion

La presente invencion se refiere a un compuesto de Tiadiazol y uso del

mismo.
Antecedentes de la invencion

Es conocido que una clase de compuesto de Tiadiazol se puede utilizar
como un ingrediente activo de una composicidn que controla las plagas de

artrépodos (Publicacién DE3030661).

Sin embargo, la actividad que controla las plagas de artrpodos de este
compuesto de Tiadiazol no es siempre suficiente, entonces se desean nuevos
compuestos que tengan actividad mas eficiente para controlar las plagas de

artrépodos.

Divulgacién de la invencion

El presente inventor ha estudiado seriamente, y como resultado, encontrd
que los compuestos de Tiadiazol mostrados por la férmula (A) descrita més abaijo
tienen una excelente actividad para el control de plagas de artrépodos, por lo cual

completan la presente invencion.
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Es decir, la presente invencién se refiere a un compuesto Tiadiazol
mostrado por la férmula (A) (referida aqui anteriormente como el compuesto de la

presente invencién):

1
R'S
1—| N
I (A)
N 5
S OR
en donde, en la formula, R' representa un grupo alquilo C1-C7, un grupo
alquenilo C3-C7, un grupo alquinilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
alquilticalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7, un grupo
alquiltioalcoxialquilo C4-C7, un grupo fenilo en el cual el grupo fenilo puede estar
sustituido, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo
fenilo puede estar sustituido, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo
fenaxi an el que el grupo fenoxi puede estar sustituido, un grupo alcoxialquilo C2-

C3 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido, o

0 R*
R"/Lo)\ (8)

en donde R® representa un grupo alquilo C1-C3, R*representa un dtomo de

la formula (B):

Hidrdgeno, un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo, 0 un grupo fenilo en
el que el grupo fenilo puede estar sustituido; y R? representa un grupo alquilo C1-
C4 sustituido con un grupo heteraciclico en el que grupo heterociclico puede estar
sustituido, en el que el grupo heterociclico es un anilio de cinco miembros que
contiene solamente un atomo (8) de oxigeno o un atomo (s) de azufre como un

heterodtomo (s); una composicién que controla las plagas de artrépodos que

101
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comprende el compuesto de la presente invencién como un ingrediente activo, y
un método para controlar las plagas de artrépodos que comprende aplicar una
cantidad efectiva del compuesto de la presente invencibn a las plagas de
artrépodos o al hébitat de las plagas de artrépodos.

En el compuesto de la presente invencién, cada uno de los sustituyentes

mostrados por R o R? se ejemplificaré especificamente mds adelante.

El grupo alquilo C1-C7 representado por R! incluye, por ejemplo, grupo
metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo butilo, grupo sec-butiio y
grupo ter-butilo.

El grupo alquenilo C3-C7 representado por R' inciuye, por ejemplo, grupo
alilo, grupo 2-butenilo, grupo 3-metil-2-butenilo, y grupo 2-pentenilo.

El grupo alquinilo C3-C7 representado por R' incluye, por ejemplo, grupo 2-
propinilo, grupo 1-metil-2-propinilo, grupo 2-butinilo, grupo 3-butinilo, y grupo 2-

pentinilo.

El grupo alcoxialquilo C2-C7 representado por R' incluye, por ejemplo,
grupo (C1-C6 alcoxi) metilo; mas especificamente, grupo metoximetilo, grupo

etoximetilo, grupo propoximetilo y grupo isopropoximetilo.

El grupo alquiltioalquilo C2-C7 representado por R' incluye, por ejemplo,
grupo (C1-C6 alquiltio) alquilo; més especificamente, grupo metiltiometilo, grupo
etiltiometilo, grupo propiltiometilo y grupo isopropiltiometilo.

loZ
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El grupo alcoxialquilo C4-C7 represantado por R' incluye, por ejemplo,
grupo metoxietoximetilo.
El grupo alquilticalcoxialquilo C4-C7 representado por R' incluye, por

ejemplo, grupo etiltioetoximetilo.

El grupo fenilo, en el que el grupo fenilo, puede estar sustituido,
representado por R' incluye, por ejemplo, el grupo fenilo en el que el grupo fenilo
puede estar sustituido con uno o més selaccionados del grupo que consiste de
grupo alquilo C1-C4 (grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo,
grupo ter-butilo, y similares), el grupo haloalquilo C1-C4 (grupo trifluorometilo,
grupo difluorometilo, grupo pentafluoroetilo, y similares), grupo alcoxi C1-C4
(grupo metoxi, grupo etoxi, grupo propoxi, grupo isopropoxi y similares), grupo
alquiltio C1-C4 (grupo metiltio, grupo etiltio y similares) y grupo haloalcoxi C1-C2
(grupo triofluorometoxi, grupo difluorometoxi y similares), grupo nitro, grupo ciano,
y &tomo de halégeno (dtomo de flior, dtomo de cloro, &omo de bromo y
similares); mAs especificamente, grupo fenilo, grupo 2-metilfenilo, grupo 3-
metilfenilo, grupo 4-metilfenilo, grupo 2-riflucrometilfenilo, grupo 3-
triflucrometilfenilo, grupo 4-iriflucrometilfenilo, grupo 2-metoxifenilo, grupo 3-
metoxifenilo, grupo 4-metoxifenilo, grupo 2-metiltiofenilo, grupo 3-metiltiofenilo,
grupo 4-metiltiofenilo, grupo 2-trifluorumetoxifenilo, grupo 3-trifluorumetoxifenilo,
grupo 4- irifluorumetoxifenilo, grupo 2-nitrofenilo, grupo 3-nitrofenilo, grupo 4-
nitrofenilo, grupo 2-cianofenilo, grupo 3-cianofenilo, grupo 4-cianofenilo, grupo 2-
flurofenilo, grupo 3-flurofenilo, grupo 4-flurofenilo, grupo 3,4-diflucrofenilo, grupo
3,5diflurofenilo, grupo 2.6-diflurofenilc, grupo 2, 4-diflucrofenilo, grupo 2-
clorofenilo, grupo 3-clorofenilo, grupo 4-clorofenilo, grupo 3,4-diclorofenilo, grupo
3,5diclorofenilo, grupo 2,6-diclorofenilo, grupo 2,4-diclorofenilo, grupo 2-

L}
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bromofenilo, grupo 3-bromofenilo, grupo 4-bromofenilo, grupo 3,4-dibromofenilo,
grupo 3,5-dibromofenilo, grupo 2,6-dibromofenilo y grupo 2,4-dibromofenilo.

El grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo, en el que el grupo
fenilo, puede estar sustituido, representado por R incluye, por ejemplo, grupo
alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar
sustituido con uno o més seleccionados del grupo que consiste de grupo alquilo
C1-C4 (grupo metilo, grupo stilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo ter-butilo, y
similares), grupo haloalquilo C1-C4 (grupo trifluorometilo, grupo difluorometilo,
grupo pentafluoretilo, y similares), grupo alcoxi C1-C4 (grupo metoxi, grupo etox,
grupo propoxi, grupo isopropoxi y similares), grupo alquiltio C1-C4 (grupo metiltio,
grupo etiltio y similares) y grupo haloalcoxi C1-C2 (grupo trifluorometoxi, grupo
difluorometoxi y simiiares), grupo nitro, grupo ciano, y dtomo de halégeno (dtomo
de flGor, dtomo de cloro, 4tomo de bromo y similares); més especificamente, grupo
bencilo, grupo 2-metilbencilo, grupo 3-metilbencilo, grupo 4-metilbencilo, grupo 2-
trifluorometilbencilo, grupo 3-trifluorometilbencilo, grupo 4-trifluocrometilbencilo,
grupo 2-metoxibencilo, grupo 3-metoxibencilo, grupo 4-metoxibencilo, grupo 2-
metiltiobencilo, grupo 3-metiltiobencilo, grupo 4-metiltiobencilo, grupo 2-
trifluorometoxibancilo, grupo 3-rifluorometoxibencilo, grupo 4-
trifluorometoxibencilo, grupo 2-nitrobencilo, grupo 3-nitrobencilo, grupo 4-
nitrobencilo, grupo 2-cianobencilo, grupo 3-cianobencilo, grupo 4-cianobencilo,
grupo 2-fluorobencilo, grupo 3-flurobencilo, grupo 4-flurobencilo, grupo 3.4-
diflorobencilo, grupo 3,5-diflucrobencilo, grupo 2 6-diflurobencilo, grupo 2.4-
diflurobencilo, grupo 2-clorobencilo, grupo 3-clorobencilo, grupo 4-clorabencilo,
grupo 3,4-diclorobencilo, grupo 3,5-diclorobencilo, grupo 2,6-diclorobencilo, grupo
2,4-diclorobencilo, grupo 2-bromobencilo, grupo 3-bromobencilo, grupo 4-
bromobencilo, grupo 3,4-dibromobencilo, grupo 3,5-dibromobencilo, grupo 2,6-

\oH
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dibromobencilo, grupo 2,4-dibromobencilo, grupo 1-feniletilo, grupo 1-{2-metilfenil)
etilo, grupo 1{(3-metilfenil} etilo, grupoc 1-(4-metilfenil) etilo, grupo 1{2-
trifluorometilfenil) etilo, grupo 1{3-trifluoromstilfenil) etilo, grupe 1-{4-
triflurometilfenil) etilo, grupo 1-(2-metoxifenil) etilo, grupo 1-(3-metaxifenil) etilo,
grupo 1-(4-metoxifenil) etilo, grupo 1-(2-metiltiofenil) etilo, grupo 1-(3-metilfiofenil)
etilo, grupo 1-(4-metiltiofenil) etilo, grupo 1-(2-triflurometoxifenil) etilo, grupo 13-
triflurometoxifenil) etilo, grupo 1-{(4-triflurometoxifenil) etilo, grupo 1-(2-nitrofenil)
etilo, grupo 1-(3-nitrofenil) etilo, grupo 1-{4-nitrofenil) etilo, grupo 1-(2-cianofenil)
etilo, grupo 1-(3-cianofenil) etilo, grupo 1-(4-cianofenil) etilo, grupo 1-(2-flurofenil)
etilo, grupo 1-{3-flurofenil) etilo, grupo 1-(4-flurofenil) etilo, grupo 1-{3,4-diflurcfenil)
etilo, grupo 1-(3,5-diflurofenil) etilo, grupo 1-(2,6-diflurofenil) etilo, grupo 1{2,4-
diflurofenil) etilo, grupo 1-{2-clorofenil) etilo, grupo 1-{3-clorofenil) etilo, grupo 1{4-
clorofenil) etilo, grupo 1-(3,4-diclorofenil) etilo, grupo 1«(3,5-diclorofenil) etilo, grupo
1<2 6-diclorofenil) etilo, grupo 1-(2,4-diclorofenil) etilo, grupo 1-{2-bromofenil) etilo,
grupo 1-(3-bromofenil) etilo, grupo 1-(4-bromofenil) etilo, grupo 1-(3,4-dibromofenil)
atilo, grupo 1-(3,5-dibromofenil) etilo, grupo 1-(2,6-dibromofenil) etilo, grupo 12,4~
dibromofenil) etilo, grupo 2-feniletilo, grupo 2-(2-metilfenil) etilo, grupo 2-(3-
metilfenil) etilo, grupo 2-(4-metilfenil) etilo, grupo 2-(2-triflucrometilfenil) etilo, grupo
2-(3-trifluorometilfenil) etilo, grupo 2-{4-trifluorometilfenil) etilo, grupo 24(2-
metoxifenil) etilo, grupo 2-(3-metoxifenil) etilo, grupo 2-(4-metoxifenil) etilo, grupo
2-(2-metitiofenil) etilo, grupo 2-{3-metitiofenil) etilo, grupo 2-{4-metitiofenil) etilo,
grupo 2-(2-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-{3-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-
(4-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-(2-nitrofenil) etilo, grupo 2-{3-nitrofenil) etilo,
grupo 2-{4-nitrofenil) etilo, grupo 2-(2-cianofenil) etilo, grupo 2-(3-cianofenil) etilo,
grupo 2-{4-cianofenil) etilo, grupo 2<(2-fluorofenil) etilo, grupo 2-(3-fluorofenil) etilo,
grupo 2<(4-fluorofenil) etilo, grupo 2«3 4-difluorofenil)etiio, grupo 2<{3,5-
difluorofenil) etilo, grupo 2-(2,6-difluorofenil) ettio, grupo 2-{2,4-difluorofenil) etilo,
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grupo 2-(2-clorofenil) etilo, grupo 2-(3-clorofenil) etilo, grupo 2-{4-clorofenil) etilo,
grupo 2<(3,4-diclorofenil) etilo, grupo 2<3,5-diclorofenil) etilo, grupo 2-(2,6-
diclorofenil) etilo, grupo 2-(2,4-diciorofenil) etilo, grupo 2-(2-bromofenil) etilo, grupo
2-<{3-bromofenil) etilo, grupo 2-{4-bromofenil) etilo, grupo 2-(3,4-dibromofenil) etilo,
grupo 2-(3,5-dibromofenil) etilo, grupo 2-{2,6-dibromofenil) etilo, grupo 2{2,4-
dibromofenil) etilo.

El grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo feniloxi, en el que el grupo
feniloxi puede estar sustituido, representado por R’ incluye, por ejemplo, el grupo
C1-C2 alquilo sustituido con un grupo feniloxi en el que el grupo feniloxi puede
estar sustituido con uno o mas seleccionados del grupo que consiste de el grupo
C1-CA4 alquilo (grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo ter-
butilo, y similares), grupo haloalquilo C1-C4 (grupo (trifluorometilo, grupo
diflucrometilo, grupo pentafluoretilo, y similares), grupo alcoxi C1-C4 (grupo
metoxi, grupo etoxi, grupo propoxi, grupo isopropoxi y similares), grupo alquittio
C1-C4 (grupo metiltio, grupo etiltio y similares) y grupo haloalcoxi C1-C2 (grupo
trifluorometoxi, grupo difluorometoxi y similares), grupo nitro, grupo ciano, y atomo
de halégeno (étomo de fldor, 4tomo de cloro, dtomo de bromo y similares); mas
especificamente, grupo feniloximetilo, grupo 1-{feniloxi) etilo, grupo 2-(feniloxi)
etilo, grupo (2-metilfenil) oximetilo, grupo (3-metilfenil) oximetilo, grupo (4-
metiffenil) oximetilo, grupo (2-trifluorometilfenil) oximetil, grupo (3-trifluorometitfenil)
oximetil, grupo (4-trifluorometilfenil) oximetil, grupo (2-metoxifenil) oximetilo, grupo
(3-metoxifenil) oximetilo, grupo (4-metoxifenil) oximetilo, grupo (2-metiltiofenil)
oximetilo, grupo (3-mstiltiofenil) oximetilo, grupo (4-metilticfenil) oximetilo, grupo
(2-trifluorometoxifenil) oximetilo, grupo (3-trifluorometoxifenil) aximetilo, grupo (4-
trifluorometoxifenil) oximetilo, grupo (2-nitrofenil) oximetilo, grupo (3-nitrofenil)
oximetilo, grupo (4-nitrofenil) oximetilo, grupo (2-cianofenil) oximetilo, grupo (3-
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cianofenil) oximetilo, grupo {4-cianofenil) oximetilo, grupo {2-fluorofenil) oximetilo,
grupo (3-fluorofenil) oximetilo, grupo (4-fluorofenil) oximetilo, grupo (3,4-
difluorofenil) oximetilo), grupo (3,5-diflucrofenil) oximetilo), grupo (2,8-difluorofenil)
oximetilo), grupo (2,4-difluorofenil) oximetilo), grupo (2-clorofenil) oximetilo, grupo
(3-clorofenil) oximetilo, grupo (4-clorofenil) oximetilo, grupo (3,4-diclorofenil)
oximetilo, grupo (3,5-diclorofenil) oximetilo, grupo (2,6-diclorofenil) oximetilo,
grupo (2,4-diclorofenil) oximetilo, grupo (2-bromofenil) oximetilo, grupo (3-
bromofenil) oximetilo, grupo (4-bromofenil) oximetilo, grupo (3,4-dibromofenil)
oximetilo, grupo (3,5-dibromofenil) oximetilo, grupo (2,6-dibromofenil) oximetilo,
grupo (2,4-dibromofenil) oximetilo.

El grupo C2-C3 alcoxialquilo sustituido con un grupo fenilo, en el que el
grupo fenilo puede estar sustituido, representado por R' incluye, por ejemplo, un
grupc metoximetilo sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede
estar sustituido con uno o més seleccionados dal grupo que consiste de: grupo
alquilo C1-C4 (grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo ter-
butilo, y similares), grupo haloalquilo C1-C4 (grupo trifluorometilo, grupo
difluorometilo, grupo pentafluoretilo, y similares), grupo alcoxi C1-C4 (grupo
metoxi, grupo etoxi, grupo propoxi, grupo isopropoxi y similares), grupo alquiltio
C1-C4 (grupo metiltio, grupo setiltio y similares) y grupo haloalcoxi C1-C2 (grupo
triftuorometoxi, grupo difluorometoxi y similares), grupo nitro, grupo ciano, y 4tomo
de halégeno (4tomo de fllor, 4tomo de cloro, 4tomo de bromo y similares); méas
especificamante, grupo benciloximetilo, grupo (2-metilbencil) oximetilo, grupo (3-
metilbencil) oximetilo, grupo (4-metilbencil) oximatilo, grupo (2-trifluoromaetitbencil)
oximetilo, grupo (3-trifluorometilbencil) oximetilo, grupo (4-trifluorometilbencil)
oximetilo, grupo (2-metoxibencil) oximetilo, grupo (3-metoxibencil) oximetilo, grupo
(4-metoxibencil) oximetilo, grupo (2-metiltiobencil) oximetilo, grupo (3-
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metiltiobencil) oximetilo, grupo (4-metiltiobencil) oximetilo, grupo (2-
trifluorometoxibencil) oximetilo, grupo (3-trifluorometoxibencil) oximetilo, grupo (4-
trifluorometoxibencil) oximetilo, grupo (2-nitrobencil) oximetilo, grupo (3-nitrobencil)
oximetilo, grupo (4-nitrobencil) oximetilo, grupo (2-cianobencil) oximetilo, grupo (3-
cianobencil) oximetilo, grupo (4-cianobencil) oximetilo, grupo (2-flurobencil)
oximetilo, grupo (3-flurobencil) oximetilo, grupo (4-flurobencil) oximetilo, grupo (3,4-
diflurobencil) oximetilo, grupo (3,5-diflurobencil) oximetilo, grupo (2,6-diflurobencil)
oximetilo, grupo (2,4-diflurobencil) oximetilo, grupo (2-clorobencil) oximetilo, grupo
(3-clorobencil) oximetilo, grupo (4-clorobencil) oximetilo, grupo (3,4-diclorobencil)
oximetilo, grupo (3,5-diclorobencil) oximetilo, grupo (2,6-diclorobencil) oximetilo,
grupo (2 4-diclorobencil) oximetilo, grupo (2-bromobencil) oximetilo, grupo (3-
bromobencil) oximetilo, grupo (4-bromobencil) oximetilo, grupo (3,4-dibromobencil)
oximetilo, grupo (3,5-dibromobencil) oximetilo, grupo (2,6-dibromobencil) oximetilo,
grupo (2,4-dibromobencil) oximetilo.

La férmula (B) representada por R' incluye, por ejemplo, R? que es un
grupo C1-C3 alquilo y R* que es un atomo de hidrégeno o un grupo fenilo en el
que el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o més seleccionados del grupo
que consiste de grupo alquilo C1-C4 (grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo,
grupo isopropilo, grupo ter-butilo, y similares), grupo haloalquilo C1-C4 (grupo
trifluorometilo, grupo difluorometilo, grupo pentafiuoretilo, y similares), grupo alcoxi
C1-C4 (grupo metoxi, grupo etoxi, grupo propoxi, grupo isopropoxi y similares),
grupo alquiltio C1-C4 (grupo metiltio, grupo etiltio y similares) y grupo haloalcoxi
C1-C2 (grupo trifluorometoxi, grupo difluorometoxi y similares), grupo nitro, grupo
ciano, y atomo de halégeno (étomo de fitior, &tomo de cloro, tomo de bromo y
similares); mas especificamente, un grupo acetoximetilo, y un grupo o-

acetiloxibencilo.
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El grupo alquilo C1-C4 sustituido con un grupo heterociclico (aqul referido
antes es el actual grupo heterociclico) en el cual el grupo heterociclico puede
estar sustituido, en el que el grupo heterociclico es un anillo de cinco miembros
que contiene solamente un atomo (8) de oxigeno o un atomo (s) de azufre como
heterodtomo (s) representado por R? incluye, por ejemplo, un grupo alquilo C1-C4
sustituido con el actual grupo heterociclico en el que el actual grupo heterociclico
puede estar sustituido con uno o més seleccionados del grupo que consiste de
grupo alquilo C1-C4 (grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo,
grupo ter-butilo, y similares), 4tomo de halégeno (4tomo de fldor, 4tomo de cloro,
dtomo de bromo, y similares), grupo trifluorometilo, grupo fomilo y grupo nitro; més
especificamente un grupo metilo sustituido con el actual grupo heterociclico en el
que ef actual grupo heterociclico puede estar sustituido con uno o mds
seleccionados del grupo que consiste de atomo de haldgeno (étomo de filor,
atomo de cloro, dtomo de bromo, y similares), grupo alquilo C1-C4 (grupo maetilo,
grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo ter-bitilo, y similares), grupo
trifliuorometilo, grupo fomilo y grupo nitro, y un grupo etilo sustituido con el actual
grupo heterociclico en la posicién 1 del grupo etilo en el que el actual grupo
heterociclico puaede estar sustituido con uno o més seleccionados del grupo que
consiste de grupo alquilo C1-C4 {grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo
isopropilo, grupo ter-butilo, y similares), atomo de halégeno (&tomo de fidor, 4tomo
de cloro, dtomo de bromo, y similares), grupo trifluorometilo, grupo fomilo y grupo
nitro.

En el grupo alquilo C1-C4 sustituido con el actual grupo heterociclico
representado por R2, el actual grupo heterociclico incluye, por ejemplo, un grupo
heterociclico de cinco miembros el cual contiene solamente un &tomo (s) de

oxigeno como un heterodtomo (8), un grupo heterociclico saturado de cinco
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miembros el cual contiene solamente un &tomo (s) de oxigeno como heteroétomo
(s), un grupo heterociclico saturado de cinco miembros el cual contiene solamente
dos dtomos de oxigeno como heterodtomos, un grupo heterociclico de cinco
miembros el cual contiene solamente un dtomo de oxigeno como heteroatomo, un
grupo heterociclico de cinco miembros el cual contiene solamente un atomo (s) de

azufre como heteroatomo (s).

El modo del grupo alquilo C1-C4 sustituido con el actual heterociclico en el
que el actual heterociclico puede estar sustituido representado por R? incluys, por
ejemplo, los grupos descritos por las formulas (1) a (10) mostradas méas adelante.

La férmula (1):
R'
m ‘\) n (1)
xl

en donde, en la férmula R'° representa un 4tomo de hidrégeno o un grupo
metilo, R representa un &tomo de haldgeno, un grupo alquilo C1-C4, un grupo
trifluorometilo, un grupo fornilo, o un grupo nitro, X' representa un &tomo de
oxigeno o un atomo de azufre, m representa 1 o0 2, n representa un entero de 0 a
3. En el caso de que n sea un entero de 2 o més, cada uno de los R'! puede ser
el mismo o diferente;

La férmula (2):

R10}

! I\

CHy- C D
x1

12
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en donde, en la formula, R'? representa un 4tomo de hidrégeno o un grupo
metilo, R'2 representa un grupo alquilo C1-C4, X' representa un étomo de oxigeno
o un atomo de azufre, m representa 1 o0 2, p representa un enterode 0 a 7. En
caso de que p sea un entero de 2 o mas, cada uno de los R'? puede ser el mismo
o diferente;

La férmula (3):

en donde, en la férmula R'® representa un 4tomo de hidrégenc o un grupo
metilo, R represqnta un grupo alquilo C1-C4, X' representa un &tomo de oxigeno
o un atomo de azufre, m representa 1 o 2, q representa un enterode 0 a 5. En
caso de que q sea un entero de 2 o més, cada uno de los R puede ser el mismo
o diferente;

La férmula (4):

(R
e, 4} "

en donde, en la férmula R'' representa un &tomo de halégeno o un grupo
alquilo C1-C4, un grupo trifluorometilo, un grupo fomilo o un grupo nitro, n
reprasenta un entero de 0 a 3, en el caso que n sea un entero de 2 o méds, cada

uno de los R'! puede ser el mismo o diferente;

Ll
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La férmula (5):

Ry

b

%

(3)

en donde, en la férmula R"' representa un dtomo de halégeno o un grupo

alquilo C1-C4, un grupo ftrifluorometilo, un grupo fomilo o un grupo nitro, n

S representa un entero de O a 3, en el caso que n sea un entero de 2 o mas, cada
uno de los R'* puede ser el mismo o diferente;

La férmula (6):

[ =R

en donde, en la férmula R™ representa un grupo aiquilo C1-C4, p
10 representa un entero de 0 a 7, en el caso que p sea un entero de 2 0 mas cada
uno de los R'2puede ser el mismo o diferente;
La férmula (7):

R12)p

A\
'“_CHz—/— (7)

en donde, en la férmula R'? representa un grupo alquilo C1-C4, p
15 representa un entero de 0 a 7, en el caso que p sea un entero de 2 o mas cada

uno de los R'?puede ser el mismo o diferente;
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La férmula (8):

*—CH,

0
/- —(R"),
NP

(8)

en donde, en la formula R'® representa un grupo alquilo C1-C4, q
representa un entero de 0 a 5. En caso que q sea un entero de 2 o mas, cada uno
5 de los R" puede ser el mismo o diferente;
La férmula (9):
. /0 —\—-—(R”)q
CH2——\0 P (%)
en donde, en la férmula R' representa un grupo alquilo C1-C4, q
representa un entero de 0 a 5. En caso que q $ea un entero de 2 o més, cada uno
10 de los R™ puede ser el mismo o diferente;
La férmula (10):

/— Q R13
O

R13

en donde, en la férmula R'? representa un grupo alquilo C1-C4, dos de los
R™ son el mismo o diferentes uno del otro.
15
Las incorporaciones del compuesto de la actual invencién incluyen, por
ejemplo, los siguientes compuestos:
el compuesto Tiadiazol en donde R' es un grupo C1-C7 en la fsrmula (A);
el compuesto Tiadiazol en donde R' es un grupo alqueniloc C3-C7, un grupo
20 alcoxialquilo C2-C7, un grupo alquiltioalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo

C4-C7 o un grupo alquiltioalcoxialquilo C4-C7 en la férmula (A);
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el compuesto Tiadiazol en donde R! es un grupo fenilo en el que el grupo
fenilo puede estar sustituido con uno o méas seleccionados del Grupo Sustituyente
A, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo
puede estar sustituido con unc o més seleccionados del Grupo Sustituyente A, un
grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo feniloxi en el que el grupo feniloxi
puede estar sustituido con uno o més seleccionados del Grupo Sustituyente A o
un grupo alcoxialquilo C2-C3 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo
fenilo puede estar sustituido con uno o més seleccionados del Grupo Sustituyente
A,

Grupo Sustituyente A

Grupo alquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo
alquiltio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y atomos de
halégeno, en la férmula (A); el compuesto Tiadiazol en donde R' es un grupo

designado por la férmula (B):

0 R4

RB/U\O)\' (B)

en donde, en la férmula, R® representa un grupo alquilo C1-C3, R*
representa un atomo de hidrégeno, un grupo metilo, un grupo etilo, 0 un grupo
fenilo opcionalmente sustituido con uno o mas seleccionados del grupo alquilo C1-
C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo alquiltio C1-C4, grupo
haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y 4omos de halégeno, en la férmula
(A); el compuesto Tiadiazol en donde R' es un grupo fenilo opcionalments
sustituido con uno o més seleccionados del Grupo Sustituyente A, un grupo
bencilo opcionaimente sustituido con uno o mas seleccionados del Grupo
Sustituyente A, un grupo feniloximetilo opcionalmente sustituido con uno o méas

seleccionados del Grupo Sustituyente A o grupo benciloximetilo opcionaimente

ny
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sustituido con uno o méas seleccionados del Grupo Sustituyente A en la férmula
(A);

el compuesto Tiadiazol en donde R? es un grupo designado por la férmula 1

en donde, en la férmula R'° representa un tomo de hidrégeno o un grupo
metilo, R"" representa un 4tomo haldgeno, un grupo alquilo C1-C4, un grupo
trifluorometilo, un grupo fomilo o un grupo nitro, X' representa un étomo de
oxigeno o un dtomo de azufre, m representa 1 0 2, n representa un entero de 0 a
3, en el caso que n sea un entero de 2 o més, cada uno de los R'! puede ser el
mismo o diferente,

un grupo designado por la férmula (2):

R10)
' A o2
MR ()

x1

en donde en la férmula R' representa un atomo de hidrégeno o un grupo

metilo, R' representa un grupo elquilo C1-C4, X' representa un &tomo de ox?geno
o un atomo de azufre, m representa 1 0 2, p representa un enterode 0 a 7, en el
caso que p sea un entero de 2 o méas, cada uno de los R'2 puede ser el mismo o
diferente,

0 un grupo designado por la férmula (3):

—X 13
CH/m (R Ja (3)

us
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en donde en la férmula R representa un 4tomo de hidrégeno o un grupo
metilo, R*® representa un grupo alquilo C1-C4, X' representa un &tomo de oxigeno
o un atomo de azufre, m representa 1 0 2, q raprésenta un enterode 0 a 7, en el
caso que q sea un entero de 2 o mas, cada uno de los R'™ puede ser el mismo o
diferente en la férmula (A);

el compuesto Tiadiazol en donde R’ es un grupo designado por la férmula (4):

.- / ¥-(R™
CHz—ﬁ_ n (4)

o)

en donde, en la férmula R'' representa un 4tomo de halégeno, un grupo
alquilo C1-C4, un grupo ftrifluorometilo, un grupo fomilo y un grupo nitro, n
representa un entero de 0 a 3, en el caso que n sea un entero de 2 0 mas, cada
uno de los R"! puede ser el mismo o diferente,

un grupo designado por la férmula (5)

(R"),

)
.‘_CHZ o) (5)

N

en donde, en la formula R'! representa un 4tomo de haiégeno o un grupo

alquilo C1-C4, un grupo trifiuorometilo, un grupo fomilo y un grupo nitro, n
representa un entero de 0 a 3, en el caso que n sea un entero de 2 o mas, cada
uno de los R'! puede ser el mismo o diferente,

un grupo designado por la formula (6)

/—\

S —(R12)p

b
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en donde en la formula R'2 representa un grupo alquilo C1-C4, p representa
un entero de 0 a 7, en caso que p sea un entero de dos o més cada uno de los R'2
puede ser e mismo o diferente,

un grupo designado por la férmula (7)

(R12)p

|

en donde en la formula R representa un grupo alquilo C1-C4, p representa
un entero de 0 a 7, en caso que p sea un entero de dos o mas cada uno de los R'?
puede ser el mismo o diferente,

un grupo designado por la férmula (8)

-

O‘_(R13)q
'—CHz_\O) (8)

en donde en la formula R'? representa un grupo alquilo C1-C4, q representa
un entero de 0 a 5, en caso que q sea un entero de dos o més cada uno de los R
puede ser el mismo o diferente,
un grupo designado por la férmula (9)

*—CH /O P (R™),
2 N (9)

en donde en la formula R'? representa un grupo alquilo C1-C4, q representa
un entero de 0 a 5, en caso que q sea un entero de dos o mas cada uno de los R™
puede ser el mismo o diferente,

un grupo designado por la férmula (10)
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/_O R13
*—CH—'_ X (10)
O R13

en donde en la formula R' representa un grupo alquilo C1-C4, los dos R"

son el mismo o diferente el uno del otro.

A continuacién se describird un proceso de produccién para el compuesto
de la presente invencion.

En el compuesto de la presente invencién, -el compuesto en donde R’
representa un grupo alquilo C1-C7 un grupo alquenilo C3-C7, un grupo alquinilo
C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo alquilticalquilo C2-C7, un grupo
alcoxialcoxialquilo C4-C7, un grupo alquiltioalcoxialquilo C4-C7, un grupo fenilo en
el que el grupo fenilo puede estar sustituido, un grupo fenilalquii C1-C2 en el que
el grupo fenilo puede estar sustituido, un grupo feniloxi alquilo C1-C2 en el que el
grupo feniloxi puede estar sustituido o un grupo fenil alcoxialquil C2-C3 en el que
el fenil puede estar sustituido, es decir el compuesto mostrado por la formula (A-1)
86 puede producir, por ejemplo, haciendo reaccionar el compuesto 5-
cloro1,2,4tiadiazol mostrado por la férmula (I) con el compuesto alcohol mostrado

por la férmula (I1).

OR?
(l) (1T) (A-1)
en donde, en la fdrmula R'! representa un grupo alquilo C1-C7, un grupo
alquenilo C3-C7, un grupo alquinilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
aquiltioalquil C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7, un grupo
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alquiltioalcoxialquilo C4-C7, un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar
sustituido, un grupo fenilalquil C1-C2 en el que el fenilo puede estar sustituido, un
grupo feniloxi alquilo C1-C2 en el que el feniloxi puede estar sustituido o un grupo
fenilo alcoxialquilo C2-C3 en el que el fenilo puede estar sustituido; R? tiene el

mismo significado descrito antes.

La reacciéon usualmente se lleva a cabo en presencia de una base,

usualimente en un solvente.

El solvente a ser utilizado en la reaccién incluye, por ejemplo, hidrocarburos
alifaticos tales como hexano, heptano, octano, y similares; hidrocarburos
arométicos tales como tolueno, xileno y similares; éteres tales como
tetrahidrofurano, 1,4-dioxano, metil-ter-butileter, 1,2-dimetoxietano y similares; N,

N-dimetilfformamida, y mezclas de elios.

La base a ser utilizada para |a reaccion incluye, por ejemplo, carbonatos
tales como carbonato de potasio, carbonato de sodio y similares, y mezclas de

En lo que concieme a la cantidad del reactivo a ser utilizado en la reaccion,
la cantidad del compuesto alcohol mostrado por la férmula (ll) es usualimente de 1
a 1.5 moles en relacién con una mol del compuesto 5-cloro1,2,4tiadiazol mostrado
por la férmula (l), la cantidad de la base es de 1 a 1.5 moles en relacién al
compuesto alcohol mostrado por la férmula (l1).

La temperatura de reaccién esta usualmente en el intervalo de —20 a 80° C,

y el tiempo de reaccién usualmente esta en el intervalo de 0.5 a 24 horas.

lt4
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Después que se completa la reaccién, el compuesto de la presente
invencién mostrado por la fdrmula (A-1) se puede aislar para someter ia mezcla de
reaccién a post-tratamientos tal como adicionar la mezcla de reaccién dentro de
agua, extraer con un solvente orgdnico, secar y concentrar el extracto y similares.
El compuesto aislado de la presente invencién mostrado por la formula (A-1) se
puede purificar mediante una técnica tal como cromatrografia, recristalizacion y

similares, si 8s necesario.

En el compuesto de la presente invencién, el compuesto en donde R!
representa el grupo mostrado por la férmula (B), es decir el compuesto mostrado
por la formula (A-2) se puede producir, por ejemplo, haciendo reaccionar el
compuesto Tiadiazol mostrado por la férmula (lll) con un agente oxidante (referido
aqui mas adelante como la primera media etapa) después de esto, haciendo
reaccionar el producto de la primera media etapa con el acido anhidrido mostrado

por la férmula (V) (referida aqui méas adelante como la ditima media etapa).

0

RYCH,S
L
N‘s OR? N\s/l\o
(1) (IV)

RCH,S
R2

R3C00
(R3C0),0 |

: R4CH
AL \n—/{f\
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en donde en la férmula, R% R® y R*, tienen el mismo significado descrito

antes.

(La primera media etapa)

La reaccién de la primera media etapa usualmente se lleva a cabo en un
solvente. El solvente a ser usado en la reaccién incluye, por ejemplo,
hidrocarburos alifaticos halogenados tales como diclorometano, cloroformo y los
similares y agua.

El agente oxidante a ser usado en la reaccion, incluye, por ejemplo,
peroxiacidos tales como dcido 3-cloroperoxibenzoico. La cantidad del agente
oxidante a ser utilizado en la reaccién es usualmente de 1 a 1.5 moles en relacién

con una mol del compuesto Tiadiazol mostrado por la férmula (111).

La temperatura de reaccion usualmente esta en el intervalo de -20 a 30°C,
y el tiempo de reaccién usualmente esta en el intervalo de momentaneamente a

24 horas.

Después que se completa la reaccién, el compuesto sulfoxido mostrado por
la fébrmula (IV) puede ser aislado sustrayéndolo de la mezcla de reaccién para
post-tratamiento tal como adicionar la mezcla de reaccién dentro de agua, extraer
con un solvente orgéanico; si es necesario lavar la capa orgénica obtenida con una
solucidn acuosa de un reductor tal como sulfito de sodio, tiosulfato de sodio, y
similares en una solucién acuosa de una base (bicarbonato de sodio y similares);
secar y concentrar la capa orgéanica y similares. El compuesto sulfoxido mostrado
por la férmula (IV) se puede purificar por una técnica tal como cromatografia,

racristalizacion y similares.
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(La dltima media etapa)

La dltima media etapa se puede llevar a cabo haciendo reaccionar el
compuesto sulfoxido mostrado por la férmula (IV) con el anhidrido acido mostrado
por la formula (V).

La reaccién se lleva a cabo en presencia de un solvente o en ausencia de

un solvente, y usualmente en presencia de una base.

La base a ser usada en la reaccién incluye, por ejemplo, piridinas tales
como 2,6-utidina y similares, sales de metales alcalinos con el dcido acético tales

como acetato de sodio y similares.

En lo que conciemne a la cantidad del reactivo a ser utilizado en la reaccién,
la cantidad del anhidrido acido mostrado por la férmula (V) es de 1 a 50 moles en
relacion con una mol del compuesto sulfoxido mostrado por la férmula (VI), la
cantidad de |la base es de 1 a 10 moles en relacién con el compuesto sulfoxido

mostrado por la férmula (V).

La reaccion se lleva a cabo en la presencia de anhldrido trifluoroacético, si
es necesario. En aste caso, la cantidad de anhidrido triflucroacético es usuaimente
de 0.01 a 5 moles en relacién con una mol del compuesto sulfoxido mostrado por

la férmula (IV).

La temperatura de reaccién usuaimente esia en el intervalo de 0 a 150°, y el

tiempo de reaccién usualmente esta en el intervalo de 1 a 72 horas.

122



10

Después que se completa la reaccibn el compuesio de la presente
invencién mostrado por la férmula (A-2) se puede aislar para someter la mezcla de
reaccion a post-tratamientos tales como adicionar la mezcla dentro de una
solucién acuosa de una base (e.j. bicarbonato de sodio), extraer con un solvente
organico, secar y concentrar la capa orgénica obtenida y similares. El compuesto
aislado de la presente invencién mostrado por la férmula (A-2) se puede purificar
por una técnica tal como cromatografia, recristalizacion y similares si es necesario.

El compuesto mostrado por la férmula (I) se puede producir, por ejemplo,
por el método descrito en Chem. Ber. 90,892 (1957).

A continuacién se muestran ejemplos de los compuestos actuales.

\2%
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En la formula (i) a la fdrmula (xx), R' representa uno de los grupos seleccionados
de grupo metilo, grupo etilo, grupo propilo, grupo isopropilo, grupo butilo, grupo
sec-butilo, grupo ter-butilo, grupo alito, grupo 2-butenilo, grupo 3-metil-2-butenilo,
grupo 2-pentenilo, grupo 2-propinilo, grupo 1-metil-2-propinilo, grupo 2-butinilo,
grupo 3-butinilo, grupo 2-pentinilo, grupo metoximetilo, grupo etoximetilo, grupo
propoximetilo, grupo isopropoximetilo, grupo butoximetilo, grupo isobutoximetilo,
grupo sec-butoximetilo, grupo ter-butoximetilo, grupo metiltiometilo, grupo
etiltiometilo, grupo propiltiometilo, grupo isopropiltiometilo, grupo metoxietoximetilo,
grupo etoxietoximetilo, grupo metiltioetoximetilo, grupo fenilo, grupo 2-metilfenilo,
grupo 3-metilfenilo, grupo 4-metilfenilo, grupo 2-trifluorometilfenilo, grupo 3-
trifluorometilfenilo, grupo 4-riflucrometilfenilo, grupo 2-metoxifenilo, grupo 3-
metoxifenilo, grupo 4-metoxifenilo, grupo 2-metilticfenil, grupo 3-metiltiofenil, grupo
4-metiltiofenil, grupo 2-trifluorometoxifenilo, grupo 3-trifluorometoxifenilo, grupo 4-
trifluorometoxifenilo, grupo 2-nitrofenilo, grupo 3-nitrafenilo, grupo 4-nitrafenilo,
grupo 2-cianofenilo, grupo 3-cianofenilo, grupo 4-cianofenilo, grupo 2-flurofenilo,
grupo 3-flurofenilo, grupo 4-flurofenilo, grupo 3,4-difluorofenilo, grupo 3,5-
difluorofenilo, grupo 2,6-difluorofanilo, grupo 2,4-difluorofenilo, grupo 2-clorofenilo,
grupo 3-clorofenilo, grupo 4-<clorofenilo, grupo 3,4-diclorofenilo, grupo 3,5-
diclorofenilo, grupo 2,6-diclorofeniio, grupo 2,4-diclorofenilo, grupo 2-bromofenilo,
grupo 3-bromofenilo, grupo 4-bromofenilo, grupo 3,4-dibromofenilo, grupo 3,5-
dibromofenilo, grupo 2,6-dibromofenilo, grupo 2,4-dibromofenilo, grupo bencilo,
grupo 2-metilbencilo, grupo 3-metilbencilo, grupo 4-metilbencilo, grupo 2-
trifluorometilbencilo, grupo 3-trifluorometilbencilo, grupo 4-trifluorometilbencilo,
grupo 2-metoxibencilo, grupo 3-metoxibencilo, grupo 4-metoxibencilo, grupo 2-
metiltiobencilo, grupo 3-metiltiobencilo, grupo 4-metiltiobencilo, grupo 2-
trifluorometoxibencilo, grupo 3-trifluorometoxibencilo, grupo 4-

trifluorometoxibencilo, grupo 2-nitrobencilo, grupo 3-nitrobencilo, grupo 4-
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nitrobencilo, grupo 2-cianobencilo, grupo 3-cianobencilo, grupo 4-cianobencilo,
grupo 2-fluorobencilo, grupo 3-fluorobencilo, grupo 4-fluorobencilo, grupo 3,4-
difluorobencilo, grupo 3,5-difluorobencilo, grupo 2,6-difluorobencilo, grupo 2,4-
difluocrobencilo, grupo 2-clorobencilo, grupo 3-clorobencilo, grupo 4-clorobencilo,
grupo 3,4-diclorobencilo, grupo 3,5-diclorobencilo, grupo 2,6-diclorobencilo, grupo
2,4-diclorobencilo, grupo 2-bromobencilo, grupo 3-bromobencilo, grupo 4-
bromobencilo, grupo 3,4-dibromobencilo, grupo 3,5-dibromobencilo, grupo 2,6-
dibromobencilo, grupo 2 4-dibromobencilo, grupo 1-{fenil) etilo, grupo 1-(2-
metitfenil) etilo, grupo 1-{3-metilfenil) etilo, grupo 1-(4-metilfenil) etilo, grupo 12-
trifluorometitfenil) etilo, grupo 1-(3-trifluorometilfenil) etilo, grupo 1-(4-
frifluorometitfenil) etilo, grupo 1-{2-metoxifenil) etilo, grupo 1-(3-metoxifenit) stilo,
grupo 1{4-metoxifenil) etilo, grupo 1-(2-metiltiofenil) etilo, grupo 1{3-metiltiofenil)
etilo, grupo 1-{4-metiltiofenil) etilo, grupo 1<{2-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 13-
trifluorometoxifenil) etilo, grupo 1-{4-triflucrometoxifenil) etilo, grupo 1-(2-nitrofenil)
etilo, grupo 1-{3-nitrofenil) etilo, grupo 1-(4-nitrofenil) etilo, grupo 1<{2-cianofenil)
etilo, grupo 1-(3-cianofenil) etilo, grupo 1-{4-cianofenil) etilo, grupo 1-(2-fluorofenil)
etilo, grupo 1-(3-fluorofenil) etilo, grupo 1-(4-fluorcfenil) etilo, grupo 1«(3,4-
difluorofenil) etilo, grupo 1<{3,5<difluorofenil) etilo, grupo 1+{2,6-diflucrofenil) etilo,
grupo 1-<(2,4-difluorofenil) etilo, grupo 1-{(2-clorofenil) etilo, grupo 1-(3-clorofenil)
etilo, grupo 1-{4-clorofenil) etilo, grupo 1-(3,4-diclorofenil) etilo, grupo 1{3,5-
diclorofenil) etilo, grupo 1-{2,6-diclorofenil) etilo, grupo 1-(2,4-diclorofenil) etilo,
grupo 1{2-bromofenil) etilo, grupo 1-<{3-bromofenil) etilo, grupo t-{4-bromofenil)
etilo, grupo 1+3,4-dibromofenil) etilo, grupo 1-(3,5-dibromofenil) etilo, grupo 1{2,6-
dibromofenit) etilo, grupo 1-(2,4-dibromofenil) etilo, grupo 2-(fenil) etilo, grupo 2-{2-
metilfenil) etilo, grupo 2-(3-metitfenil) etilo, grupo 2-(4-metilfenil) etilo, grupo 2-{2-
frifluorometilfenil) etilo, grupo 2-(3-trifluorometilfenil) etilo, grupo 2-(4-

triftuorometilfenil} etilo, grupo 2{2-metoxifenil) etilo, grupo 2-{3-metoxifenil) etilo,
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grupo 4-{metoxifenil) etilo, grupo 2{{2-metiltiofenil) etilo, grupo 2-(3-metiltiofenil)
etilo, grupo 2-{4-metiltiofenil) etilo, grupo 2-{2-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-{3-
trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-(4-trifluorometoxifenil) etilo, grupo 2-(2-nitrofenil)
etilo, grupo 2-(3-nitrofenil) etilo, grupo 2-(4-nitrofenil) etilo, grupo 2-{2-cianofenil)
etilo, grupo 2-{3-cianofenil) etilo, grupo 2-(4-cianofenil) etilo, grupo 2-(2-fluorofenil)
etilo, grupo 2-(3-fluorofenil) etilo, grupo 2-(4-fluorofenil) etilo, grupo 2-+(3,4-
difluorofenil) etilo, grupo 2-(3,5-difluorofenil) etilo, grupo 2-(2,6-difluorofenil) etilo,
grupo 2-(2,4-difluorofenil) etilo, grupo 2<(2-clorofenil) etilo, grupo 2-(3-clorofenil)
etilo, grupo 2-{4-clorofenil) etilo, grupo 2-(3,4-diclorafenil) etilo, grupo 23,5
diclorofenil) etilo, grupo 2-(2,6-diclorofenil) etilo, grupo 2-(2,4-diclorofenil) etilo,
grupo 2-(2-bromofenil) etilo, grupo 2-(3-bromofenil) etilo, grupo 2-(4-bromofenil)
etilo, grupo 2-(3,4-dibromofenil) etilo, grupo 2(3,5-dibromofenil) etilo, grupo 2{(2,6-
dibromofenil) etilo, grupo 2-(2,4-dibromofenil) etilo, grupo feniloximetilo, grupo 1-
(feniloxi) etilo, grupo 2-(2-feniloxi) etilo, grupo (2-metilfenil) oximetilo, grupo (3-
metilfenil) oximetilo, grupo (4-metilfenil) oximetilo, grupo (2-trifluocrometilfenil)
oximetilo, grupo (3-frifluorometilfenil) oximetilo, grupo (4-trifluorometilfenil)
oximetilo, grupo (2-metoxifenil) oximetilo, grupo (3-metoxifenil) oximetilo, grupo (4-
metoxifenil) oximetilo, grupo (2-metiltiofenil) oximetilo, grupo (3-metiltiofenil)
oximetilo, grupo (4-metiltiofenil) oximetilo, grupo (2-trifluorometoxifenil) oximetilo,
grupo (3-trifluorometoxifenil) oximetilo, grupo (4-trifluorometoxifenil) oximetilo,
grupo (2-nitrofenil) oximetilo, grupo (3-nitrofenil) oximetilo, grupo (4-nitrofenif)
oximetilb, grupo (2-cianofenil) oximetilo, grupo (3-cianofenil) oximetilo, grupo (4-
cianofenil) oximetilo, grupo {2-fluorofenil) oximetilo, grupo (3-flucrofenil) oximetilo,
grupo (4-fluorofenil) oximetilo, grupo (3,4-difluorafenil) oximetilo, grupo (3,5
difluorofenil) oximetilo, grupo (2,6-difluorofenil) oximetilo, grupo (2,4-difluorofenil)
oximetilo, grupo (2-clorofenit) oximetilo, grupo (3-clorofenil) oximetilo, grupo (4-
clorofenil) oximetilo, grupo (34-diclorofenil) oximetilo, grupo (3,5-diclorofenil)
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oximetilo, grupo (2,6-diclorofenil) oximetilo, grupo (2,4-diclorofenil) oximetilo, grupo
(2-bromofenil) oximetilo, grupo (3-bromofenil) oximetilo, grupo (4-bromofenil)
oximetilo, grupo (3,4-dibromofenil) oximetilo, (3,5-dibromofenil) oximetilo, (2,6-
dibromofenil) oximetilo, (2,4-dibromofenil) oximetilo, grupo benciloximetilo, grupo
(2-metilbencil) oximetilo, grupo (3-metilbencil) oximetilo, grupo (4-metilbencil)
oximetilo, grupo (2-trifluorometilbencil) oximetilo, grupo (3-trifluorometilbencil)
oximetilo, grupo (4-trifluorometilbencil) aximetilo, grupo (2-metoxibencil) oximetilo,
grupo (3-metoxibencil) oximetilo, grupo (4-metoxibencil) oximetilo, grupo (2-
metiltiobencil) oximetilo, grupo (3-metiltiobencil) oximetilo, grupo (4-metiltiobencil)
oximetilo, grupo (2-trifluorometoxibencil) oximetilo, grupo (3-trifluorometoxibencil)
oximetilo, grupo (4-trifluorometoxibencil) oximetilo, grupo (2-nitrobencil) oximetilo,
grupo (3-nitrobencil) oximetilo, grupo (4-nitrobencil) oximetilo, grupo (2-cianobencil)
oximetilo, grupo (3-cianobencil) oximetilo, grupo (4-cianobencil) oximetilo, grupo
(2-flurobencil) oximetilo, grupo (3-flurobencil) oximetilo, grupo (4-flurobencil)
oximetilo, grupo (3,4-diflurobencil) oximetilo, grupo (3,5-diflurobencil) oximetilo,
grupo (2,6-diflurobencil) oximetilo, grupo (2,4-diflurobencil) oximetilo, grupo (2-
clorobencil) oximetilo, grupo (3-clorobencil) oximetilo, grupo (4-clorobencil)
oximetilo, grupo (3,4-diclorobencil) oximetilo, grupo (3,5-diclorobencil) oximetilo,
grupo (2,6-diclorobencil) oximetilo, grupo (2,4-diclorobencil) oximetilo, grupo (2-
bromobencil) oximetilo, grupo (3-bromobencil) oximetilo, grupo (4-bromobencil)
oximetilo, grupo (3,4-dibromobencil) oximetilo, grupo (3,5-dibromobencil) oximetilo,
grupo (2,6-dibromobencil} oximetilo, grupo (2,4-dibromobencil) oximetiio, grupo

acetiloximetilo, grupo propioniloximetilo y grupo a-acetoxibencilo.

Las plagas de arirépodos contra las cuales el compuasto de la actual
invencion tiene actividad de control pueden incluir plagas de insectos y plagas de

acaros. Ejemplos especificos se listan a continuacion.
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Hemlptera: Delphacidae tales como Laodelphax striatellus, Nilaparvata
lugens, y Sogatella furcifera; Deltociphalidae tales como Nephotettix, cincticeps y
Empoasca onukii, Aphididae tales como Aphis gossypii y Myzus persicae;
Pentatomidae; Aleyrodidae tales como Trialeurodes vaporariorum, Bemisia tabaci,
y Bemisia argentiofolii; Coccidae; Tingidae; Psyllidae; Lepidoptera: Pyralidae
tales como Chilo suppresasalis, Cnaphalocrocis medinalis, Ostrinia nubilalis, y
Parapediasia telerrella; Noctuidae tales como Spodopfera litura, Spodoptora
exigua, Pseudaletia separata, Mamestra brassicae, Agrotis ipsilon, Thoricoplusia
spp., Heliothis spp., Helicoverpa spp., y Earias spp., Pieridae tales como Pieris
rapee crucivora; Torfricidae tales como Adoxophyss orana fasciafs,
Grapholitamolesta, y Cydia pomonella; Carposinidae tales como Carposina
niponensis; Lyonetiidae tales como Lyonetia clerkella; Gracillariidae tales como
Phyllonorycter ringoniella; Phyllocnistidae tales como Phyllocnistis citrella;
Yponomeutidae tales como Plutela xylostella; Gelechiidae tales como
Pectinophora gossypisiia; Arctiidae; Tineidae;

Diptera: Calicidae tales como Culex pipiens pallens, Culex
tritaeniorhynchus, y Culex quinquefasciatus; Aedes spp., tales como Aedes
aegypli y Aedes albopictus; Anopheles spp., tales como Anopheles sinensis;
Chironomidae; Muscidae tales como Musca domestica y Muscina stabulans;
Calliphoridae; Sarcophagidae; Fanniidae; Anthomyiidae tales como Defia platura y
Delia antigua; Tephritidae; Drosophilidae; Psychodidade; Tabanidae; Simuliidae;
Stomoxyidae; Agromyzidae;

Coleoptera: Diabrotica ssp. tales como Diabrotica virgifera virgifera y
Diabrofica undecimpunctata howardi, Scarabaidae tales como Anomala cuprea y
Anomala rufocuprea; Curculionidae tales como Sitophilus zeamais, Lissorhoptus
oryzophilus, y Callosobruchuys chienensis; Tenebrionidae tales como Tenebrio
molitor y Tnbolium castaneum; Chrysomelidae tales como Oulema oryzae,
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Aulacophora femoralis, Phyllotreta strivlata, y Lepltinotarsa decemiineata;
Anobiidae; Epilachna spp., tales como Epilachna vigintioctopunctata; Lyctidae;
Bostrychidae; Cerambycidae; Paederus fuscipes;

Thysanoptera: Thripidae spp. Incluyendo Thrips spp., tales como Thrips
palmi, Frankliniella spp. tales como Frankliniella occidentalis, y Sciltothrips spp.
tales como Sciltothrips dorsalis; Phiaeothripidae spp;

Hymenoptera: Tenthredinidae; Formicidae; Vespidae;

Dictyoptera: Periplaneta spp.; Blatta spp.;

Orthoptera: Acrididae; Gryllotalpidae;

Aphaniptera: Pulex irritans;

Anoplura: Pediculus humanus;

Iséptera: Termitidae;

Acarina: Tetranychidae.

La composicién de la actual invencién que controla las plagas de artrépodos

comprende el compuesto de la actual invencién y un vehiculo inerte.

Generaimente, esta es una formulacidn que se obtiene mezclando el
compuesto de la actual invencion, y un vehiculo sélido, un vehiculo liquido, un
vehiculo gaseoso y/o cebo (material base para cebo de veneno) y similares, si es
necesario, adicionando un surfactante y otro adyuvante para formulacién. La
formulacién incluye, por ejemplo, una solucidn oleosa, un concentrado que se
puede emuilsificar, un fluido, un polvo humedecible, un granulo, un polvo, una
micro-capsula y similares. Esta formulacién puede ser convertida para uso en un

cebo venenoso o una lamina. La composicibn de la actual invencién que
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controla las plagas de artrépodos usualmente contiene una cantidad de 0.01 a

95% en peso del compuesto de la actual invencion.

El vehlculo sdlido para la formulacién incluye, por ejemplo, un polve fino y
un granulado de arcillas (arcillas caolin, diatomita, bentonita, arcilla Fubasami,
arcilla éacida, etc.), didxido de silicio hidratado sintético, talco, cerdmica, otros
minerales inorgénicos (sericita, cuarzo, azufre, carb6n activado, carbonato de
calcio, etc.) o fertilizantes quimicos (sulfato de amonio, nitrato de amonio, cloruro
de amonio, etc.). El vehiculo liquido, incluye por ejemplo, agua, alcoholes
(metanol, etanol, 2-propanol, etileno glicol, etc.), cetonas (acetona, metil etil
cetona, metil isobutil cetona, ciclohexanona, etc.), hidrocarburos aromaticos
(tolueno, xileno, etilbenceno, metilnaftaleno, etc.), hidrocarburos aliféticos (hexano,
ciclohexano, queroseno, aceite liviano, etc.), ésteres (acetato de etilo, acetato de
butilo, etc.), nitrilos (acetonitrilo, isobutironitrilo, etc.), éteres (etileno glicol dimetil
eter, di-isopropil eter, 1,4-dioxano, tetrahidrofurano, etc.), amidas acidas (N, N-
dimetiformamida, N, N-dimetilacetamida, etc.), hidrocarburos halogenados
(diclorometano, tricloroetano, etc.), dimetilsulfoxido y aceites vegetales (aceite de

soya, aceite de semillas de algodon, etc.).

Los vehiculos gaseosos incluyen, por ejemplo, fluorocarbonados, gas

butano, GLP (gas licuado de petrdleo), dimetil eter y diéxido de carbono.

Los surfactantes incluyen, por ejemplo, sales de sulfatos de alquilo, sales
del &cidos alquilsulfénicos, sales de 4cidos alquilarilsulfénicos, éteres alquil aril y
sus derivados polioxietileno, éteres de polietileno glicol, ésteres de alcoholes

polihidricos y derivados de alcoholes azticares.
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Los otros adyuvantes para formulacién incluyen, por ejemplo, agentes
espesantes, agentes dispersantes y agentes estabilizantes, y especificamente por
ejemplo, caseina, gelatina, polisacdridos (almidon, goma arébiga, derivados de la
celulosa, dcido alginico, etc.), derivados de la lignina, polimeros sintéticos solubles
en agua (alcohol polivinilico, polivinilpirmolidona, &cido poliacrilico, etc.), PAP
(fosfato acido de isopropilo), BHT (2,6-di-t-butil-4-metilfenol), BHA (una mezcla de
2-t-butil-4-metoxifenol y 3-t-butil-4-metoxifenol), aceites minerales, dcidos grasos y

ésteres de acidos grasos.

Un material base para el cebo del veneno incluye, por ejemplo, ingredientes
de cabo tales como polvos de grano, aceites vegetales, azicares, y celulosa
cristalina. Al cebo para el veneno se puede adicionar, si es necesario,
antioxidantes tales como dibutilhidroxitolueno y &cido nordihidroguayaretico,
preservativos tales como acido de hidroacético, agentes para prevenir que coman
errbneamente tales como polvo de pimienta caliente, y sabores atractivos a las

plagas tales como sabor a queso, sabor a cebolla y aceite de cacahuete.

La composicién de la actual invencion que controla las plagas de artrépodos
se utiliza aplicando la composicién que controla las plagas de artrépodos a las
plagas directamente y/o a los habitats de las plagas (nidos, plantas, suelo, etc.).
En el caso del control de plagas de artrépodos que sean parésitas a una planta
cultivada, por ejemplo, la composicién de la actual invencién que controla la plaga
de artrépodos se rocia sobre el lado superior de la planta cultivada, se vierte en

las vecindades de una raiz del cultivo de la planta cultivada y similares.
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Cuando la composicién de la actual invencién que controla las plagas de
artrbpodos se usa para un control de plagas de artrépodos en agricultura e
Ingenieria Forestal, la cantidad aplicada estd usuaimente entre 0,1 y 10,000 g del
compuesto de la actual invencién por 1,000 m®. En el caso que la composicién de
la actual invenciéon que controla las plagas de artrépodos se formule como
concentrados emulsificables, fluidos, polvos humedecibles y micro-cdpsulas, ellas
usualmente se aplican por rociado después de diluir con agua para tener la
concentracion del compuesto de la actual invencién entre 10 y 10,000 ppm. En
caso que la composicibn de la actual invencion que controla las plagas de
artrépodos se formule como soluciones oleosas, polvos y grénulos, ellas

usualmente se aplican como tal.

Cuando la composicién de la actual invencién que controla las plagas de
artrépodos se utiliza para un confrol epidémico, la cantidad aplicada es
usualmente de 0,001 a 100 mg del compuesto de la actual invencién por 1 m? en
el caso de que se aplique a una superficie plana, y de 0,001 a 10 mg del
compuesto de la actual invencion por 1 m® en el caso que se aplique a espacios
abiertos. En el caso que la composicion de la actual invencién que controla las
plagas de artrépodos se formule como concentrados emulsificables, fluidos, polvos
humedecibles y micro-cdpsulas usualmente ellas se aplicaran después de diluir
con agua para tener una concentracion del compuesto de la actual invencién entre
0,01 y 100,000 ppm. En caso que la composicion de la actual invencién que
controla las plagas de artr6podos se formule como soluciones oleosas, asrosoles,

agentes humeantes y cebos de veneno usualmente se aplican como tales.

La composicién de la actual invencién que controla las plagas de artrépodos

también se puede utilizar con otros insecticidas, nematocidas, acaricidas,
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fungicidas, herbicidas, reguladores del crecimiento de las plantas, sinergistas,

fertilizantes, acondicionadores de suelo, alimentos para animales, y similares.

Tales insecticidas y acaricidas incluyen, por ejemplo, compuestos
organofosforados tales como fenitrotién, fentin, piridafention, diazindn, clorpirifos,
metil-clorpirifos, acefato, metidation, disulfotén, DDVP, sulprofos, profencfos,
cianofos, dioxabenzofos, dimetoato, pentoato, malatién, triclorfon, metil-azinfos,
monocrotofos, dicrotofos, etion y fostiazato; compuestos carbamato tales como
PPMC, benfuracarb, propoxur, carbosulfén, carbaril, metomil, etiofencarb, aldicarb,
oxamil, fenotiocarb, y tiodicarb; compuestos piretroides tales como etofenprox,
fenvalerato, esfenvalerato, fenpropatrin, cipermetrin, alfa-cipermetrin, zeta-
cipermetrin, permetrin, cihalotrin, lambda-cihalotrin, ciflutrin, beta-ciflutrin,
deltametrin, cicloprotrin, tau-fluvalinato, flucitrinato, bifentrin, acrinatrin,
trhalometrin, cilafluofen, y halfenprox; compuestos neonicotinoides tales como
acetamiprid, tiametoxam, itiacloprid; compuestos benzoilfenilurea tales como
clorfluazuron, teflubenzuron, fiuflenoxuron, y Iufenuron; compuestos
benzoilhidrazida tales como tebufenozida, halofenozida, metoxifenocida, y
cromafenozida; derivados de tiadiazina tales como buprofezin; derivados de
nereistoxin tales como cartap, tiociclan, bensultap; compuestos hidrocarburo
clorados tales como endosulfan, gama-BHC, y 1,1-bis (clorofenil)-2,2,2-
tricloroetanol; derivados de formamidina tales como amitraz y clordimeform;
derivados de tiourea tales como diafentiuron; derivados de fenilpirazol tales como
etiprole, y acetoprole; clorfenapir; pimetrozina; espinosad; indoxacarb;
bromopropilato; tetradifon; quinometionato; propalgita; oxido de fenbutatin
hexitiazox; etoxazol; clofentezina; piridaben; piridalil, fenpiroximato; tebufenopirad;

pirimidifen; fenazaquin; acequinocil; bifenazato; fluacripirim; espirodiciofen;
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espiromecifen; milbemectin; avermectin; benzoato de emamectin; azadiraqtin;

complejos de polinactin tales como tetranactin, dinactin, y trinactin; y similares.

La actual invencién ademés se ilustrard por los siguientes ejemplos de
produccion, ejemplos de formulacién, y ejemplos de prueba y similares; sin
embargo, la actual invencién no se limita a estos ejemplos. En los siguientes
ejemplos de produccién, los datos de 'H-NMR se midieron en un solvente de

cloroformo deuterado con tetrametilcilano como estandar intemo.

Los ejemplos de produccibn del compuesto de la actual invencién se

ejemplifican.

Ejemplo 1 de produccién

Se disolvieron en 2 g de N, N-dimetilformamida, 0.257 g de 5-cloro-3-(4-
metilbencil) tio-1,2 4-tiadiazol y 0.145 g de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y
80 agregaron 48 mg de hidruro de sodio (60% en aceite) a cerca de 0° C seguido
por agitacién a cerca de 0° C por 30 minutos y a temperatura ambiente por 4
horas. Luego, la mezcla de reaccién se agregé a una solucién acuosa saturada
de cloruro de sodio, y se extrajo con ter-butiimetileter. La capa orgdnica se
concentrd y el residuo obtenido se sometid a cromatografia de columna en silica
gel para obtener 0.27 g de 5-(22-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(4-
metilbencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3{4-metilbencil) tio-
1,2,4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 1 de ila actual

invencién).
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'H-NMR: 7.29 (d,2H) 7.11(d,2H)  4.54-4.44 (m,3H) 4.37(d2H) 4.154.11
(m,1H) 3.83-380 (m,1H) 2.32 (s,3H) 1.45(s,3H) 1.38 (s,3H).

Ejemplo 2 de produccion

Se disolvieron en 2 g de N, N-dimetilformamida, 312 mg de producto crudo,
5-cloro-3-(3,4-diclorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segun Ia
referencia del ejemplo 8 de produccién descrito mas adelante, y 0.145 g de 2,2-
dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se agregaron 48 mg de hidruro de sodio (60 %
en aceite) a cerca de 0° C seguido por agitacién a cerca de 0° C por 30 minutos y
a temperatura ambiente por 4 horas. Luego, la mezcla de reaccion se agregoé a
una solucibn acuosa saturada de cloruro de sodio, y se extrajo con ter-
butiimetileter. La capa organica se concentrd y el residuo obtenido se someti6 a
cromatografia de columna en silica gel para obtener 120 mg de 5(2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-il) metoxi-3(3,4 diclorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3(3,4 diclorobencil)
tio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 2 de la actual

invencion).
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'H-NMR: 7.55 (s,1H) 7.36 (d,1H) 7.26-7.22 (m,1H) 4.55-4.44 (m,3H) 4.31
(s,2H) 4.15-4.09(m,1H) 3.84-3.80 (m,1H) 1.45(s,3H) 1.38 (s,3H).

Ejemplo 3 de produccion

Se disolvieron en 40 ml de N, N-dimetiformamida, 3.34 g de 5-cloro-3-
metiltio -1,2,4-tiadiazol el cua! se produjo segun la referencia del ejemplo 1 de
produccion descrito antes, y 2.90 g de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se
agregaron 880 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C seguido
por agitacién a la misma temperatura por 1 hora. Luego, la mezcla de reaccion se
agregd a una solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se extrajo con ter-
butiimetileter. La capa orgdnica se secd con sulfato de sodio anhidro, y el
residuo concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel
para obtener 4.67 g de 542 2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-metiltio-1,2,4-
tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-metiltio-1,2,4-

tiadiazol {fue referido antes aqui como el compuesto 3 de la actual invencién).
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'H-NMR: 4.57-4.46 (m,3H) 4.16-4.09 (m,1H) 3.85-3.81 (m,1H) 2.60 (s,3H) 1.45
(s,3H) 1.35 (s,3H).

Ejemplo 4 de produccién

Se disolvieron en 2 ml de N, N-dimetilformamida, 300 mg de producto crudo
de 5-cloro-3-(3-clorabencil) tio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segun la referencia
del ejemplo 6 de produccion descrito més adefante, y 157 mg de 2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-metanol, y se agregaron 52 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite)
seguido por agitacion a temperatura ambiente por 2 horas. Luego, la mezcla de
reaccion se agregd a una solucidn acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa organica se secd con sulfato de sodio
anhidro, y el residuo concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna
en silica gel para obtener 150 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-33-
clorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3{3-clorobencil) tio-
1,2, 4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 4 de la actual

invencién).
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'H-NMR: 7.42 (s,1H) 7.31-7.22 (m,2H) 4.54-4.45 (m,3H) 4.35 (s,2H) 4.16-4.11
{(m,1H) 3.85-3.81 (m,1H) 1.45 (s,3H) 1.38 (s,3H)

Ejemplo 5 de produccién

Se disolvieron en 2 ml de N, N-dimetiformamida, 300 mg de producto crudo
de 5-cloro-3-(2-clorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segln la referencia
del ejemplo 5 de produccion descrito mas adelante, y 157 mg de 2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-metanol, y se agregaron 52 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite)
seguido por agitacion a temperatura ambiente por 2 horas. Luego, la mezcla de
reaccién se agregd a una solucidn acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa organica se secd con sulfato de sodio
anhidro, y el residuo concentrado obtenido se sometié a cromatografla de columna
en silica gel para obtener 140 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(2-
clorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(2-clorobencil) tio-
1,2, 4-tiadiazol (fue referido antes aqul como el compuestoc § de la actual

invencién).
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'H-NMR: 7.56 (m,1H) 7.37 (m,1H) 7.20 (m,2H) 4.564.45 (m,5H) 4.15-4.11
(m,1H) 3.84-3.80 (m,1H) 1.45 (s,3H) 1.38 (s,3H)

Ejemplo 6 de produccion

Se disolvieron en 2 ml de N, N-dimetilformamida, 200 mg de producto crudo
de 5-cloro-3-(4-metoxibencil) tio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segun la
referencia del ejemplo 4 de produccién descrito antes, y 153 mg de 2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-metanol, y se agregaron 35 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a
cerca de 0° C, seguido por agitacién a cerca de 0° C por 15 minutos y a
temperatura ambiente por 2 horas. Luego, la mezcla de reaccién se agregb a una
solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se extrajo con ter-butilmetileter.
La capa organica se secd con sulfato de sodio anhidro, y el residuo concentrado
obtenido se someti6 a cromatografia de columna en silica gel para obtener 200 mg
de 5(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(4-metoxibencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-{4-metoxibencil) tio-
1,2, 4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 6 de la actual

invencion).
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'H-NMR: 7.33(d,2H) 6.84 (d,2H) 4.54-4.46 (m,3H) 4.36 (s2H) 4.154.13

(m,1H) 3.84-3.79 (m4H) 1.45 (s,3H) 1.38 (s,3H)

Ejemplo 7 de produccién

Se disolvieron en 3 ml de N, N-dimetilformamida, 416 mg de producto crudo
de S-cloro-3-(4-clorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segun la referencia
del ejemplo 3 de produccién descrito mas antes, y 198 mg de 2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-metanol, y se agregaron 72 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a
cerca de 0* C seguido por agitaciéon a la misma temperatura por cerca de 1 hora.
Luego, la mezcla de reaccién se agregd a una solucion acuosa saturada de
cloruro de sodio, y se exirajo con ter-butilmetileter. La capa organica se secé con
sulfato de sodio anhidro, y el residuo concentrado obtenido se sometid a
cromatografia de columna en silica gel para obtener 460 mg de 5(2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-il) metoxi-3-(4-clorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compusesto 52, 2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3<{4-clorobencil) tio-
1.2,4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 7 de la actual

invencién).

42



10

15

\Q\/Sj}f/ﬁ,\
s O/\(lj—é

HyC CHs
'H-NMR: 7.36 (d,2H) 7.27 (d2H) 4.55-4.44 (m2H) 435 (s2H) 4.17-4.10
(m.1H) 3.84-3.81 (s,1H) 1.47 (s,3H) 1.38 (s,3H)

Ejemplo 8 de produccién

Se disolvieron en 5 ml de N, N-dimetiformamida, 340 mg de 5-cloro-3-
benciltio-1,2,4-tiadiazo! el cual se produjo segun la referencia del ejemplo 2 de
produccion descrito antes, y 222 mg de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se
agregaron 84 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C seguido por
agitaciéon a temperatura ambiente por cerca de 1 hora. Luego, la mezcla de
reaccion se agregé a una solucidon acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa orgdnica se secd con sulfato de sodio
anhidro, y el residuo concentrado obtenido se someti6é a cromatografia de columna
en silica gel para obtener 370 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
benciltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-benciltio-1,2,4-

tiadiazol (fue referido antes aqul como el compuesto 8 de la actual invencién).

CH



10

15

45

C

s\I!}_IN
\SJ\O/\O O

HsC CHy

'H-NMR: 7.42 (d,2H) 7.34-7.24 (m,3H) 4.554.43 (m3H) 4.40 (s2H) 4.15-
412 (m,1H) 3.84-3.81 (m,1H) 1.45 (s,3H) 1.35(s,3H)

Ejemplo 9 de produccién

Se disolvieron en 4 g de N, N-dimetilformamida, 386 mg de 5-cloro-3-aliltio-
1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segun la referencia del sjemplo 10 de produccion
descrito mas adelante, y 277 mg de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se
agregaron 88 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) bajo enfriamiento con hielo.
Después la mezcla se agitdé por 1 hora bajo enfriamiento con hielo, la mezcla de
reaccion se agregd a una solucidén acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa organica se secd con sulfato de sodio
anhidro, y el residuo concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna
en silica gel para obtener 530 mg de 5-{2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
aliltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-{2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-aliltio-1,2,4-tiadiazol

(fue referido antes aqui como el compuesto 9 de la actual invencion).
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0. O
HsC CHa

TH-NMR: 5.96 (m,1H) 5.32(d,1H) 5.15(d,1H) 4.51 (m, 3H) 4.13 (m,1H) 3.84
(m,3H) 1.45(s,3H) 1.36 (s, 3H)

Ejemplo 10 de produccién

Se disolvieron en 4 ml de N, N-dimetilformamida, 362 mg de 5-cloro-3-

etiltio-1,2,4-tiadiazol el cual se produjo segln la referencia del ejemplo 7 de
produccién descrito antes, y 264 mg de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se
agregaron 88 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C seguido por
agitacién a la misma termperatura por 30 minutos. Luego la mezcla de reaccién
se agregd a una solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se exirajo con
ter-butiimetileter. La capa organica se secd con sulfato de sodio anhidro, y el
residuo concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel
para obtener 410 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-etiltio-1,2,4-
tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-etiltio-1,2,4-tiadiazol

(fue referido antes aqui como el compuesto 10 de la actual invencion).
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HsC CH,

'H-NMR: 4.51 (m,3H) 4.14 (m,1H) 3.84 (m,1H) 3.17 (q,2H) 1.41 (m,9H)
Ejemplo 11 de produccion

Se disolvieron en 2 g de N, N-dimetilformamida, 0.243 g de 5-cloro-3-
benciltio-1,2,4-tiadiazol y 0.098 g de 3-furanmetancl y se agregaron 0.045 g de
hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C, seguido de agitacion a cerca de
0° C por 1 hora y a temperatura ambiente por 2 horas. Luego la mezcla de
reaccidn se agregd a una solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa organica se concentré y el residuo
concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel para
obtener 0.17 g de 5-(3-furil) metoxi-3-benciltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(3-furil) metoxi-3-benciltio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes

aqui como el compuesto 11 de la actual invencién).

sj_N
Nl‘sJ\o/\E>

TH-NMR: 7.56 (s,1H) 7.42(m,3H) 7.30 (m3H) 6.50 (s,1H) 5.37 (s,2H) 4.41
(s,2H)

146



10

15

20

48

Ejemplo 12 de produccion

Se disolvieron en 4 ml de N, N-dimetilformamida, 0.334 g de 5-cloro-3-
metiltio-1,2,4-tiadiazol y 0.196 g de 2-furanmetancl y se agregaron 0.084 g de
hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C, seguido de agitacion a cerca de
0° C por 0.5 horas y a temperatura ambiente por 4 horas. Luego la mezcla de
reaccion se agregd a una solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa organica se concentrd, y el residuo
concentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel para
obtener 0.25 g de 5-(2-furil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5{2-furil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes
aqul como el compuesto 12 de la actual invencion).

LA

HsCS

—

0

'H-NMR: 7.47 (m,1H) 6.56 (m,1H) 6.40 (m,1H) 5.45(s2H) 2.62 (s,3H)
Ejemplo 13 de produccién

Utilizando 0.196 g de 3-furanometanol en lugar de 2-furanmetanol de
acuerdo con el ejemplo 12 de produccién, se obtuvieron 390 mg de 5<{3-furil)
metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(3-furil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes

aqui como el compuesto 13 de la actual invencion).
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. HaCS
N
N.
DD
O
'H-NMR: 7.58 (s,1H) 7.43(d,1H) 6.51 (d,1H) 5.38 (s,2H) 2.62 (s,3H)

Ejemplo 14 de produccién

Utilizando 204 mg de tetrahidro-3-furanmetanol en lugar de 2-furanmetanol
de acuerdo con el ejemplo 12 de produccién, se obtuvieron 406 mg de 5-
(tetrahidro-3-furil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto S5-(tetrahidro-3-furil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue

referido antes aqui como el compuesto 14 de la actual invencion).

H4CS
3 \l /ﬁl\
N‘s 0

@]
'H-NMR: 4.49-4.36 (m,2H) 3.93-3.65 (m4H) 2.84-2.74 (m,1H) 260 (s,3H)

2.17-2.05 (m,1H) 1.76-1.65 (m,1H)
Ejemplo 15 de produccion
Se disolvieron en 10 ml de N, N-dimetilformamida, 835 mg de 3-metiltio-5-

cloro-1,2,4-tiadiazol y 520 mg de glicerol formal, y se agregaron 204 mg de hidruro

de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C, seguido de agitacién a cercade 0° C
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por 20 minutos y a temperatura ambiente por 30 minutos. Luego la mezcla de
reaccién se agregd a una solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. Después la capa orgénica se sect con sulfato de
sodio anhidro, la carpa organica se concentrd, y el residuo obtenido se someti6 a
cromatografia de columna en silica gel (hexano: acetato de tilo = 20:1), seguido
de HPLC preparativa para obtener 250 mg de 5-(1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
metiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(1,3-dioxolano-4-il} metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue

referido antes aqui como el compuesto 15 da la actual invencion).

HCS

TN
N\S)\O 0.__O

'H-NMR: 5.08 (s,1H) 4.93 (s,1H) 4.55-4.45 (m,3H) 4.06-4.02 (m,1H) 3.82-3.78
(m,1H) 2.60 (s,3H)

Ejemplo 16 de produccion

Se disolvieron en 4 ml de N, N-dimetilformamida, 0.334 g de 5-cloro-3-
metiltio-1,2 4-tiadiazol y 228 mg de 2-tiofenmetanol, y se agregaron 0.084 g de
hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C, seguido de agitacién a cerca de
0° C por 0.5 horas y a temperatura ambiente por 4 horas. Luego la mezcla de
reaccion se agregd a una solucidbn acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa orgéanica se concentrd y el residuo obtenido
se sometié a cromatografia de columna en silica gel para obtener 66 mg de 5(2-

tienil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol.
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El compuesto 5-{2-tienil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes
aqui como el compuesto 16 de la actual invencién).

T

H,CS

e

Ly

'H-NMR: 7.38 (d,1H) 7.25(d,1H) 7.22 (m,1H) 5.65 (s,2H) 2.62 (s,3H)
Ejemplo 17 de produccion

Se disolvieron en 4 ml de N, N-dimetilformamida, 0.334 g de 5-cloro-3-
metiltio-1,2,4-tiadiazol y 228 mg de 3-tiofenmetanol, y se agregaron 0.084 g de
hidruro de sodio (60 % en acsite) a cerca de 0° C, seguido de agitacién a cerca de
0° C por 0.5 horas y a temperatura ambiente por 4 horas. Luego la mezcla de
reaccién se agregd a una solucidn acuosa saturada de cloruro de sodio, y se
extrajo con ter-butiimetileter. La capa orgédnica se concentrd, y el residuo obtenido
se sometié a cromatografia de columna en silica gel para obtener 500 mg de 5-(3-
tienil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-{3-tienil) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol (fue referido antes

aqui como el compuesto 17 de la actual invencién).

TN
‘s)\o’\m

S

HaCS

'H-NMR: 7.43 (m,1H) 7.35 (m,1H) 7.17 (m,1H) 5.49 (s,2H) 2.61 (s,3H)
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Ejemplo 18 de produccion

(1) Se disolvieron en 90 m! de cloroformo, 4.67 g de 52 2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-il) metoxi-3-metiltio-1,2,4-tiadiazol y se agregaron 3.92 g de écido 3-
cloroperoxibenzoico (70% de pureza) el cual se dividid en pequefias porciones a
cerca de 0° C, seguido agitacién. Luego la mezcla de reaccién se agregd a una
solucién acuosa saturada de sulfito de sodio, y se extrajo con cloroformo. La capa
organica se lavé sucesivamente con solucién acuosa saturada de bicarbonato de
sodio, solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, se seco con sulfato de sodio
anhidro, y se concentré. El residuo obtenido se sometié a cromatografia de
columna en silica gel para obtener 3.87 g de 54(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il)
metoxi-3-metanosulfinil-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto: 5-{2,2-dimetil-1,3-dioxolano4-il) metoxi-3-metanosulfinil-

1,2,4tiadiazol es

HsC CH,

'H-NMR: 4.67-4.49 (m,3H) 4.18-4.14 (m,1H) 3.86-3.32 (m,1H) 2.30 (s,3H) 1.46
(s,3H) 1.39 (s,3H)

(2) Se agregaron 2.97 g de 2,6-lutidina, 11.3 g de anhidrido acéticoy4.38 g
de anhldrido trifluoroacético a 3.87 g de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
metanosulfinil-1,2,4-tiadiazol y se mezclaron a cerca de 0° C, y se mantuvoa

temperatura ambiente por 3 dias. Luego la mezcla de reaccion se concentrd a
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presién reducida. El residuo obtenido se agregé a una solucién acuosa saturada
de bicarbonato de sodio, y se extrajo con ter-butilmetileter. La capa orgénica se
concentrd, y el residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica
gel para obtener 0.18 g de 52 2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
(acetiloximetil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto: 5+(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(acetiloximetil) tio-
1,2,4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 18 de la actual
invencion).

HaC

oc. _S _
\n"""r—./ﬁ'\
° N“s o)
o. O
HaC CHs,

'H-NMR: 5.75 (8,2H) 4.57-4.47 (m,3H) 4.17-4.13 (m,1H) 3.85-3.82 (m,1H)
2.11(s,3H) 1.45(s,3H) 1.39 (s,3H)

Ejemplo 19 de produccion

(1) Se disolvieron en 4 ml de cloroformo, 370 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-
dioxolano-4-il) metoxi-3-benciltio-1,2,4-tiadiazol y se agregaron 269 mg de acido 3-
cloroperoxibenzoico (70% de pureza) el cual se dividié en pequefias porciones
bajo enfriamiento con hielo, seguido de agitacion. Luego la mezcla de reaccién
8o agregd a una solucion acuosa saturada de sulfito de sodio, y se extrajo con
cloroformo. La capa orgénica se lavd sucesivamente con solucién acuosa
saturada de bicarbonato de sodio, solucién acuosa saturada de cloruro de sodio,

se secOd con sulfato de sodio anhidro, y se conceniré. El residuo obtenido se
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sometioé a cromatografia de columna en silica gel para obtener 360 mg de 5-(2,2-
dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-fenilsulfinil-1,2,4-tiadiazol.
El compuesto: 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-fenilsulfinil-1,2,4-

tiadiazol es

0. _0

HsC CHa
"H-NMR: 7.33-7.19 (m,5H) 4.664.48 (m,3H) 4.42 (d,1H) 4.34 (d,1H) 4.18-4.14
(m,1H) 3.86-3.82 (m,1H) 1.47 (s,3H) 1.40 (s,3H)

(2) Se agregaron a 80 g de 5-{2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
fenilsulfinil-1,2,4-tiadiazol, 100 mg de acetato de sodio y 2 ml de de anhidrido
acético, y se mezclé a 0° C, seguido por reflujo durante 14 horas. Luego la mezcla
de reaccién se agregé a una solucién acuosa saturada de bicarbonato de sodio, y
se extrajo con ter-butilnietileter. La capa orgédnica se concentrd, y el residuo
obtenido se sometié a cromatografla de columna en silica gel para obtener 28 mg
de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(a-acetiloxibencil) tio-1,2,4-tiadiazol.
El compuesto: 5<{2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(a-acetiloxibencil) tio-
1,2, 4-tiadiazol (fue referido antes aqul como el compuesto 19 de la actual

invencion).
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fog =0l

OYO
CHs
HsC CHa
'H-NMR: 7.74-7.73 (m,1H) 7.53-7.51 (m.2H) 7.41-7.35 (m,3H) 4.58-4.32 (m,3H)

4.20-4.07 (m,1H) 3.86-3.73 (m,1H) 2.10 (s,3H) 1.46 (s,3H) 1.39 (s,3H)
Ejemplo 20 de produccion

Se disolvieron en 3 g de N, N-dimetilformamida, 468 mg de producto crudo
de 5-cloro-3-(3,5-diclorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol, el cual se produjo segin la
referencia del ejemplo 11 de produccién descrito antes, y 198 mg de 2,2-dimetil-
1,3-dioxolano-4-metanol, y se agregaron 42 mg de hidruro de sodio (60 % en
aceite) a cerca de 0° C, seguido de agitacion durante 30 minutos. Luego a la
mezcla de reaccion se agregd t-butiimetileter y solucién acuosa saturada de
cloruro de sodio, y se separaron las dos capas. La capa orgénica se secd con
sulfato de sodio anhidro y se concentrd, y el residuo obtenido se sometié a
cromatografia de columna para obtener 72 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il)
metoxi-3-(3,5-diclorobencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5<2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(3,5-diclorobencil)
tio-1,2 4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 20 de la actual

invencién).
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Cl

o] jl——jq\

HiC CHa

TH-NMR: 7.32 (s,2H) 7.24 (s,1H) 4.54-4.43 (m,3H) 4.30 (s,2H) 4.15-4.11 (m,1H)
3.84-381 (m,1H) 1.48 (s,3H) 1.41 (s,3H)

Ejemplo 21 de produccién

Se disolvieron en 2 g de N, N-dimetilformamida, 300 mg de 5-cloro-3-(3-
tifluorometilbencil) tio-1,2,4-tiadiazol, el cual se produjo segun la referencia del
ejemplo 12 de produccidn descrito antes, y 127 mg de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-
metanol, y se agregaron 42 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0°
C, seguido de agitacién a cerca de 0° C por 30 minutos y a temperatura ambiente
por 2 horas. Luego a la mezcla de reaccién se agregé t-butilmetileter y solucién
acuosa saturada de cloruro de sodio, y se separaron las dos capas. La capa
orgénica se secd con sulfato de sodio anhidro y se concentr, y el residuo
obtenido se sometié a cromatografia de columna para obtener 370 mg de 5-(2,2-
dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-(3, triflucrometilbencil) tio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
(3,trifluorometilbencil) tio-1,2 4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el

compuesto 21 de la actual invencion).
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FsC

51.—:/{;\ "]

HyC CHs

'H-NMR: 7.69 (s,1H) 7.61 (d,1H) 7.50 (d,1H) 7.42 (t,1H) 4.55-4.42 (m,5H) 4.15-
4.11 (m,1H) 3.84-3.81 (m,1H) 1.45(s,3H) 1.38 (s,3H)

Ejemplo 22 de produccién

Se disolvieron en 3 g de N, N-dimetilformamida, 300 mg de 5-cloro-3-
etoximetiltio-1,2,4-tiadiazol, y 188 mg de 2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanol, y se
agregaron 62 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de 0° C, seguido de
agitacién a cerca de 0° C por 30 minutos y se mantuvo a temperatura ambiente
por cerca de 1 dia. Luego a la mezcla de reaccién se agregd t-metilbutileter y
solucién acuosa saturada de cloruro de sodio, y se separaron las dos capas. La
capa organica se seco con sulfato de sodio anhidro y se concentrd, y el residuo
obtenido se sometié a cromatografia de columna para obtener 330 mg de 5-2,2-
dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-etoximetiltio-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il)metoxi-3-etoximetiltio-1,2,4-

tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 22 de la actual invencion).
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'H-NMR: 5.39 (8,2H) 4.58-4.47 (m,3H) 4.16-4.11 (m,1H) 3.86-3.82 (m,1H) 3.68-
3.63 (q.2H) 1.45(s,3H) 1.39(s,3H) 1.23 (t,3H)

Ejemplo 23 de produccién

Se disolvieron en 3 g de N, N-dimetilformamida, 350 mg de 5-cloro-3-
benciloximetiltio-1,2,4-tiadiazol, y 169 mg de 2 2-dimetil-1,3-dioxolano-4-metanal,
y se agregaron 56 mg de hidruro de sodio (60 % en aceite) a cerca de Q0° C,
seguido de agitacion a la misma temperatura por 2 horas. Luego a la mezcla de
reaccion se agreg6, t-metilbutileter y solucién acuosa saturada de cloruro de sodio,
y se separaron las dos capas. La capa orgédnica se secd con sulfato de sodio
anhidro, y se concentré. El residuo obtenido se someti6 a cromatografia de
columna para obtener 330 mg de 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-
benciloximetiltio-1,2 4-tiadiazol.

El compuesto 5-(2,2-dimetil-1,3-dioxolano-4-il) metoxi-3-benciloximetiltio-
1,2 4-tiadiazol (fue referido antes aqui como el compuesto 23 de la actual

invencién).

@VQVSH\
~s 0/\(|)_cl,

HsC CH,

"H-NMR: 7.36-7.28 (m,5H) 5.41 (8,2H) 4.69 (s,2H) 4.57-4.46 (m,3H) 4.16-4.11
(m,1H) 3.85-3.82 (m,1H) 1.45 (s,3H) 1.39 (s,3H)
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A continuacion, se describird con Referencia a los ejemplos de Produccién,
la produccién del compuesto 5-cloro-1,2,4-tiadiazol el cual es el intermedio del

compuesto de la actual invencion.
5 En Referencia al Ejemplo 1 de Produccion

Se agregaron a 100 ml de agua, 18.7 g de sulfato de metilisotiourea, 25 g

de perciorometilimercaptano; 0.15 g de dodecilsulfato de sodio, seguido se agregd

gota a gota una solucién de 21 g de hidroxido de sodio disueltos en 100 ml,

10 durante un periodo de 4 horas a cerca de 0° C. Después de completar la adicién,
la mezcla se agitd a la misma temperatura por 2 horas. Luego, se agregb el t-
butilmetileter a la mezcla de reaccién, y se extrajo. La capa orgénica se
concentr6. FEl residuo obtenido se destild a presidn reducida, y se sometié a
cromatografia de columna en silica gel (hexano: acetato de tilo = 25:1) para

15 obtener 7.64 g de 3-metiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-metiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

HsCS

'H-NMR: 2.66 (s,3H)
20

En Referencia al Ejemplo 2 de Produccién

Se agregaron a una mezcla de 20 mi de tolueno y 10 ml de agua, 2.02 g de

clorhidrato de bencilisotiourea, 1.86 g de perclorometiimercaptano y 46 mg de
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cloruro de benciltrietilamonio, seguido se agregd gota a gota una solucibnde 1.6 g
de hidréxido de sodio disueltos en 10 ml de agua, a cerca de 0° C y luego se agitd
por 2 horas. Luego, se agregs el t-butiimetileter a la mezcla de reaccidn, y se
extrajo. La capa organica se seco con sulfato de sodio anhidro y se concentré. El
residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel (hexano:

acetato de tilo = 20:1) para obtener 900 mg de 3-benciltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-benciltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

S
BN
N
~s Cl
'H-NMR: 7.60-7.20 (m,5H) 4.45 (s,2H)

En Referencia al Ejemplo 3 de Produccion

Se agregaron a una mezcla de 80 ml de tolueno y 40 ml de agua, 10.0 g de
clorhidrato de 4-clorobencilisotiourea, 7.85 g de perclorometiimercaptano y 192 mg
de cloruro de benciltrietilamonio, seguido se agregd gota a gota una solucién de
6.75 g de hidroxido de sodio disueltos en 40 ml de agua, durante un periodo de 3
horas a cerca de 0° C. Luego, se agregd el t-butiimetileter a la mezcla de
reaccién, y se extrajo. La capa orgédnica se secd con sulfato de sodio anhidro y se
concentrd, el residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel

para obtener 5.38 g de 3-(4-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

151
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El compuesto 3{4-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

Cl
S

T

~s Cl

'H-NMR: 7.37 (d,2H) 7.27(d,2H) 4.40 (s,2H)
En Referencia al Ejemplo 4 de Produccién

Se agregaron a una mezcla de 20 mi de tolueno y 10 ml de agua, 2.53 g de

clorhidrato de 4-metoxibencilisotiourea, 2.03 g de perclorometilmercaptano y 50

10 mg de cloruro de benciltrietiiamonio, seguido se agregs gota a gota una solucién
de 1.74 g de hidréxido de sodio disueltos en 10 ml de agua, durante un periodo de

4 horas a cerca de 0°C. Después que se completd la adicién, la mezcla se agitd a
temperatura ambiente por 1 hora. Luego, se agregé el t-butilimetileter a la mezcla

de reaccidn, y se extrajo. La capa orgénica se sect con sulfato de sodio anhidro,

15 el residuo t.:oncentrado obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica

gel para obtener 5.38 g de 3-(4-metoxibencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-(4-metoxibencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

H4CO
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'H-NMR: 7.35 (d,2H) 6.85(d,2H) 4.41 (s,2H) 3.79 (s,3H)
En Referencia al Ejemplo 5 de Produccién

5 Se agregaron a una mezcla de 80 mi de tolueno y 40 ml de agua, 10.0 g de
clorhidrato de 2-clorobencilisotiourea, 7.85 g de perclorometiimercaptano y 1892 mg
de cloruro de benciltrietilamonio, seguido se agregb gota a gota una solucién de
5.27 g de hidréxido de sodio disueltos en 40 ml de agua, durante un periodo de 1
hora a cerca de 0° C. Luego se agregd a la mezcla de reaccion el t-butilmetileter

10 vy se extrajo. La capa organica se secd con sulfato de sodio anhidro y se
concentrd, el residuc obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel

para obtener 0.78 g de 3-(2-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-(2-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

Cl

S
j——N
Nl\s/lkm

15
'H-NMR: 7.55 (d,1H) 7.49 (d,1 H) 7.22 (m2H) 4.57 (s,2H)
En Referencia al Ejemplo 6 de Produccién
20 Se agregaron a una mezcla de 80 ml de tolueno y 40 ml de agua, 10.0 g de

clorhidrato de 3-clorobencilisotiourea, 7.85 g de perclorometilmercaptano y 192 mg

de cloruro de benciltrietilamonio, seguido se agregb gota a gota una solucién de
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5.27 g de hidréxido de sodio disueltos en 40 ml de agua, durante un periodo de 1
hora a cerca de 0° C. Luego se agregd a la mezcla de reaccién el t-butilmetileter
y se extrajo. La capa organica se secd con sulfato de sodio anhidro y se
concentrd, el residuo obtenido se someti6é a cromatografia de columna en silica gel

para obtener 1.30 g de 3(3-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-(3-clorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

Cl

'H-NMR: 7.43 (s,1H) 7.31-7.22 (m,3H) 4.41 (s,2H)

En Referencia al Ejemplo 7 de Produccién

Se agregaron a 60 ml de agua, 10.3 g de bromhidrato de etilisotiourea, 10.4
g de perclorometilmercaptano, seguido se agregd gota a gota lentamente una
solucion de 9.39 g de hidréxido de sodio disueltos en 60 ml de agua, a cerca de 0°
C. Luego se agregd a la mezcla de reaccion el t-butilmetileter y se extrajo. La
capa organica se secd con sulfato de sodio anhidro y se concentrd, el residuo
obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel (hexano: acetato de

tilo = 30:1) para obtener 2.54 g de 3-etiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

\ol
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El compuesto 3-etiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

C,HsS

TH-NMR: 3.22 (q,2H) 1.4 (t,3H)

En Referencia al Ejemplo 8 de Produccién

Se agregaron a 50 ml de agua, 129 g de clorhidrato de 34-
diclorobencilisotiourea y 8.82 g de perclorometilmercaptano, seguido se agregd
gota a gota lentamente una solucién de 7.58 g de hidréxido de sodio disueitos en
50 ml de agua, a cerca de 0° C, seguido por agitacién durante 4 horas. Luego se
agregd a la mezcla de reaccion el t-butilmetileter y se exirajo. La capa organica
se secOd con sulfato de sodio anhidro y se concentrd, el residuo obtenido se
sometid a cromatografia de columna en silica gel para obtener 3.1 g de 3-(3,4-
diclorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol como un producto crudo.

El compuesto 3«(3,4-diclorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

Cl
Cl

\bY
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£n Referencia al Ejemplo 9 de Produccion

Se agregaron a 50 ml de agua, 946 g de clorthidrato de 4-
metilbencilisotiourea y 8.11 g de perclorometilmercaptano, seguido se agregd gota
a gota una solucidn de 6.98 g de hidréxido de sodio disueltos en 50 ml de agua, a
cerca de 0° C, seguido por agitaciébn durante 4 horas. Luego se agregb a la
mezcla de reaccidn el t-butiimetileter y se extrajo. La capa organica se secd con
sulfato de sodio anhidro y se concentrd, el residuo obtenido se sometié a
cromatografia de columna en silica gel para obtener 3.6 g de 3-(4-metilbencil) tio-
5-cloro-1,2,4-tiadiazol como un producto crudo.

El compuesto 3-{(4-metilbencil) tio-5-cloro-1,2 4-tiadiazol es

HsC

S
i
N‘s)\m

En Referencia al Ejemplo 10 de Produccién

Se agregaron a 50 ml de agua, 9.33 g de clorhidrato de alilisotiourea y 8.82
g de perclorometilmercaptano, seguido se agregé gota a gota una solucién de 7.58
g de hidréxido de sodio disueltos en 50 ml de agua, a cerca de 0° C, seguido por
agitacion durante 4 horas. Luego se agregd a la mezcla de reaccién el t-
butilmetileter y se extrajo. La capa organica se sect con sulfato de sodio anhidro
y se concentrd, el residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en

silica gel para obtener 3.6 g de 3-aliltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

lo'f
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El compuesto 3-aliltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es
S
N
S Cl
'H-NMR: 6.06-5.83 (m,1H) 5.34 (d,1H) 5.19 (d,1H) 3.88 (d,1H)

5 En Referencia al Ejemplo 11 de Produccion

Se agregaron a una mezcla de 25 ml de agua y 25 ml de diclorometano,

895 g de clorhidrato de 3,5-diclorobencilisotiourea y 6.12 g de
perclorometiimercaptano, seguido se agregé gota a gota una solucién de 5.26 g

10 de hidrdxido de sodio disueltos en 50 ml de agua, a cerca de 0° C, por un periodo
de 3 horas. Después que se complet6 la adicién, la mezcla se agité a temperatura
ambiente por 1 hora. Luego, se agrego cloroformo a la mezcla de reaccién y se
exirajo. La capa orgdnica se secd con sulfato de sodio anhidro y se concentrd, el
residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel (hexano:

15 acetato de tilo = 30:1) para obtener 2.4 g de 3-(3,5-diclorobencil) tio-5-cloro-1,2,4-

tiadiazol como un producto crudo:

Cl

Cl jl—/lNk
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En Referencia al Ejemplo 12 de Produccién

Se agregaron a una mezcla de 25 ml de agua y 50 ml de diclorometano,
120 g de clorhidrato de 3-trifluorometilbencilisotiourea y 8.24 g de
perclorometiimercaptano, seguido se agreg6 gota a gota una solucién de 7.09 g
de hidréxido de sodio disueltos en 25 ml de agua, a cerca de 0° C, por un periodo
de cerca de 1.5 horas. Después que se completd la adicién, la mezcla se agité a
temperatura ambiente por 2 horas. Luego, se agregd cloroformo a la mezcla de
reaccion, y se extrajo. La capa organica se seco con sulfato de sodio anhidro y se
concentro, el residuo obtenido se someti6é a cromatografia de columna en silica gel
(hexano: acetato de tilo = 20:1) para obtener 5.9 g de 3-(3-trifluorometilbencil) tio-

5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

F3C ﬁl—/ﬁl\

'H-NMR: 7.69 (s,1H) 7.61(d,1H) 7.52(d,1H) 7.44 (t,1H) 4.47 (s,2H)
En Referencia al Ejemplo 13 de Produccion
Se agregaron a una mezcla de 35 ml de agua y 70 ml de diclorometano,

12.2 g de clorhidrato de etoximetilisotiourea y 13.2 g de perclorometiimercaptano,

seguido se agreg6 gota a gota una solucion de 11.4 g de hidréxido de sodio

Ik
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por 1 hora. Luego, se agregé cloroformo a la mezcla de reaccion, y se extrajo. La
capa orgénica se secé con sulfato de sodio anhidro y se concentrd, el residuo
obtenido se sometid a cromatografia de columna en silica gel para obtener 5.22 g

de 3-etoximetiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.

El compuesto 3-etoximetiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es
" S \I__ N
]
N
~ S/k Cl

"H-NMR: 5.43 (s,2H) 3.68 (g,2H) 1.26 (t,3H)

C,HsO

En Referencia al Ejemplo 14 de Produccién

Se agregaron a una mezcla de 25 ml de agua y 50 ml de diclorometqno.
113 ¢@g de clorhidrato de benciloximetilisotiourea y 9.02 g de
perclorometilmercaptano, seguido se agregd gota a gota una solucioén de 7.76 g
de hidnéxido de sodio disueltos en 25 mi de agua, a cerca de 0° C, por un periodo
de cerca de 1.5 horas. Después que se completd la adicidn, la mezcla se agité a
temperatura ambiente por 1 hora. Luego, se agregd cloroformo a la mezcla de
reaccién, y se extrajo. La capa orgénica se sect con sulfato de sodio anhidro y se
concantrd, el residuo obtenido se sometié a cromatografia de columna en silica gel

para obtener 3.51 g de 3-benciloximetiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol.
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El compuesto 3-benciloximetiltio-5-cloro-1,2,4-tiadiazol es

o. .S
~y N
N‘s)\cn

TH-NMR: 7.36-7.28 (m,5H) 5.45 (s,2H) 4.69 (s,2H)

5 A continuacién se describirdn més abajo ejemplos de formulacién. Las

partes representan partes en peso.

Ejemplo 1 de formulacién

10 Se disuslven 9 partes de cada uno de los compuestos 1 a 23 de la actual
invencién, en 37.5 partes de xileno y 37.5 partes de N, N-dimetilformamida, y se
agregan 10 partes de fenil estirili polioxietileno eter y 6 partes de
dodecilbencenosulfonato de caicio, seguido por buena agitacién y mezclado, para
dar un concentrado emulsificable de cada compuesto.

15

Ejemplo 2 de formulacién

Se agregan 9 partes de cada uno de los compuestos 1 a 23 de la actual

invencién, a una mezcla que contiene 4 partes de laurilsulfato de sodio, 2 partes

20 de lignina sulfonato de calcio, 20 partes de polvo fino sintético de oxido de silicona
hidratado, y 65 partes de tierras de diatomaceas, seguida por buena agitacién y

mezclado, para dar un polvo humedecible para cada compusesto.
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Ejemplo 3 de formulacién

Se agregan 3 partes de cada uno de los compuestos 1 a 23 de la actual
invencion, a 5 partes de polvo fino sintético de oxido de silicona hidratado, 5 partes
de dodecilbencenosulfonato de sodio, 30 partes de bentonita, y 57 partes de
arcilla, seguida por buena agitacibn y mezclado, y se agrega una cantidad
apropiada de agua a esta mezcla, seguida ademas por agitaciéon, granulacién con

un granulador, y secado con aire, para dar un granulado para cada compuesto.

Ejemplo 4 de formulacién

Se mezclan completamente en un mortero 4.5 partes de cada uno de los
compuestos 1 a 23 de la actual invencion, 1 parte de polvo fino de oxido de
silicona hidratado, 1 parte de DRILESS B (fabricado por Sankyo Co., Ltda.) como
coagulante y 7 partes de arcilla, luego, se agitan y mezclan en un mezclador de
jugos. A la mezcla resultante se agregan 86.5 partes de arcilla de corte se agitan

suficientemente para mezclarlas y obtener un polvo para cada compuesto.

Ejemplo 5 de formulacién

Se mezclan y pulverizan por el método de pulverizacién en hiimedo 10
partes de cada uno de los compuestos 1 a 23 de la actual invencion, 35 partes de
carbén blanco que contiene 50 partes de la sal de polioxietileno alquil eter sulfato

de amonio, y 55 partes de agua, para dar una formulacién para cada compuesto.

167
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Ejemplo 6 de formulacién

Se mezcla la solucién resultante de disolver 0.5 partes de cada uno de los
compuestos 1 a 23 de la actual invencién, en 10 partes de diclorometano, con 89.5
partes Isper M (isoparafina;, nombre de marca de Exxon Chemical) para dar una

solucién oleosa para cada compuasto.

Ejemplo 7 de formulacién

Se llena un recipiente para aerosol con 0.1 partes de cada uno de los
compuestios 1 a 23 de !a actual invencién, y 49.9 partes de Noethiozo! (fabricado
por Chuo Kasei Co.). Luego, el recipiente se equipa con una vélvula para aerosol,
se cargan dentro del recipiente 25 partes de dimetileter y 25 partes de gas licuado
de petrdleo, se agitan dentro del recipiente para erosol y se equipa con un

accionador, para dar un aerosol en base oleosa para cada compuesto.

Ejemplo 8 de formulacion

Se llena un recipiente para aerosol con 0.6 partes de cada uno de los
compuestos 1 a 23 de la actual invencién, 0.01 partes de BHT, 5 partes de xileno,
3.39 partes de queroseno desodorizado y 1 parte de un agente emulsificante
(Atmos 300, nombre de marca de Atmos Chemicals Co.) y 50 partes de agua.
Luego, el recipiente se equipa con una vélvula y se cargan bajo presion 40 partes
de propelente (LPG) a través de la vélvula dentro del recipiente para aerosol, para

para dar un aerosol en base acuosa.

1*0
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A continuacion, se muestra mediante un ejemplo de prueba que cada
compuesto de la actual invencién es Gtil como un ingrediente activo de una

composicién que controla las plagas de artrépodos.
Ejemplo de prueba

Cada formulacién de los compuestos a ensayar obtenidos de acuerdo con
ol ejemplo 5 de formulacién se diluyé con agua de tal manera que la concentracién

del ingrediente activo llegue a 500 ppm para preparar un liquido diluido.

Las semillas de cohombro se sembraron en tazas de polietileno y se
dejaron crecer hasta que se desarrolié el primer follaje de hojas, sobre el que
cerca de 20 cotton aphyds (Aphys gossypii) se hicieron parasitos. Despu.és de un
dia se roci6 el liquido diluido descrito antes a una tasa de 20 ml por taza sobre las

plantas de cohombro. Seis dias después de la aplicacion se examind el nimero

de cotton aphyds (Aphys gossypii).

Como resultado en el tratamiento con los compuestos de la actual invencién
1a89, 11, 13 a 15, 17 a 23, el nimero de cotton aphyds (Aphys gossypi) que vivid
fue de 3 o menos. De ofra parte, sin ningtin tratamiento, el nimero de cotton

aphyds (Aphys gossypii) que vive es de 20 o0 mas.
Aplicabilidad industrial

Mediante el uso del compuesto de la actual invencién se pueden controlar

las plagas de artrépodos.

12
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto tiadiazol de la férmula (A)

1
R'S
]—' N
| (A)
N 2
S OR
en donde, en la fdrmula, R' representa un grupo alquilo C1-C7, un grupo
alquenilo C3-C7, un grupo alquinilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
alquiltioalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7, un grupo
alquiltioalcoxialquilo C4-C7, un grupo fenilo en el cual el grupo fenilo puede estar
sustituido, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo
fenilo puede estar sustituido, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo
fenoxi en el que el grupo fenoxi puede estar sustituido, un grupo alcoxialquilo C2-

C3 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido, o

la férmula (B):

0 R
RS/lko/k. (8)

en donde R® representa un grupo alquilo C1-C3, R*representa un &tomo de
Hidrégeno, un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo, o un grupo fenilo en
el que el grupo fenilo puede estar sustituido; y R? representa un grupo alquilo C1-
C4 sustituido con un grupo heterociclico en el que grupo heterociclico puede estar
sustituido, en el que el grupo heterociclico es un anillo de cinco miembros que
contiene solamente un atomo (s) de oxigeno o un dtomo {(s) de azufre como un

heteroatomo (s).

A2
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2. El compuesto tiadazol de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde R!

es un grupo alquilo C1-C7 en la férmula (A).

3. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacion 1 en donde R’
es un grupo alquenilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
alquiltioalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7 o un grupo
alquiltioalcoxialquilo C4-C7 en la férmula (A).

4. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde R!
es un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con
uno o mas seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito més
adelante, un grupo C1-C2 alquilo sustituido con un grupo fenilo en el que
el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del
Grupo Sustituyente A descrito mas adelante, o un grupo alquilo C1-C2
sustituido con un grupo feniloxi en el que el grupo feniloxi puede estar
sustituido con uno mas seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito
mas adelante, 0 un grupo alcoxialquilo C2-C3 sustituido con un grupo
fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o méas
seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito mas adelante en la
férmula (A).

Grupo Sustituyente (A)

Grupo alquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo

alquiltio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y atomos

de halégeno.

5. E! compuesto tiadiazo! de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde R!

es la férmula (B),

1t
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0 R4

RaJLo/k' (B)

en donde R® representa un grupo alquilo C1-C3, y R* representa un atomo
de hidrégeno, un grupo metilo, un grupo etilo, o un grupo fenilo en el que el
grupo fenilo puede estar sustituido por uno més seleccionados del grupo
que consiste de grupo alquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi
C1-C4, grupo alquiltio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo

ciano, y atomos de halégeno; en la formula (A).

6. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde R’
es un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o més
seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito mas adelante, un grupo bencilo
en el que el grupo bencilo puede estar sustituido con uno o més seleccionados del
Grupo Sustituyente A descrito méas adelante, un grupo feniloximetilo en el que el
grupo feniloximetilo puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del Grupo
Sustituyente A descrito mas adelante, o un grupo benciloximetilo en el que el
grupo benciloximetilo puede estar sustituido con uno 0 mas seleccionados del
Grupo Sustituyente A descrito mas adelante en la féormula (A).

Grupo Sustituyente (A)

Grupo alquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo

alquitio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y atomos

de halégeno.

ITY



10

15

20

25

76

7. El compuesto tiadiazol de acuerda con la reivindicat.:ién 1, en donde R?
es un grupo alquilo C1-C4 sustituido con un grupo heterociclico en el que el
grupo heterociclico puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del
Grupo Sustituyente B descrito méas adelante, en el que el grupo
heterociclico es un anillo de cinco miembros que contiene solamente un
atomo (s) de oxigeno o un 4tomo (s) de azufre como heterodtomo (s) en la
férmuia (A).

Grupo Sustituyente (B)

Grupo alquilo C1-C4, &tomos de halégeno, grupo trifluorometilo, grupo

fomilo, y grupo nitro.

8. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicaciéon 1, en donde R?
@s un grupo alquilo C1-C4 sustituido con un grupo heterociclico en el
que el grupo heterociclico puede estar sustituido con uno o mdés
seleccionados del Grupo Sustituyente B descrito mas adelante, en el
que el grupo heterociclico es un anillo de cinco miembros que contiene
solamente un &tomo (s) de oxigeno como heterodtomo (s) en la férmula
(A).

Grupo (B)

Grupo alquilo C1-C4, dtomos de halé_geno, grupo frifluorometilo, grupo

fornilo, y grupo nitro.

9. Una composicién que controla las plagas de artrépodos que comprende
una cantidad efectiva del compuesto tiadiazol de acuerdo con la

reivindicacién 1.

s
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10.Un método para el control de las plagas de artrépodos que comprende
la aplicacion de una cantidad efectiva del compuesto tiadiazol de
acuerdo con la reivindicacion 1 a plagas de artrépodos o a los habitat de

las plagas de artrépodos.

11. El uso del compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 como

una composicion que controla ias plagas de artrépodos.

1%
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RESUMEN

El compuesto tiadiazol representado por la férmula (A)

R'S
*I——I N
I (A)
N 2
S OR
en donde R' representa un grupo alquilo C1-C7, un grupo alquenilo C3-C7,
un grupo alquinilo C3-C7 y similares; R? representa un grupo alquilo C1-C4
sustituido con un heteroclclico en el que el heterociclico puede estar sustituido, en
el que el heterociclico es un anillo de cinco miembros que contiene un &omo (8)

de oxigeno o un dtomo (s) de azufre como heteroatomo (s); tiene una excelente

actividad en el control de las plagas de artrépodos.
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AMENDMENT

{Amendment based on Article 11)

To: Commisslioner of the Patent Office

l. Identification of the International Application

PCT/JP03/12831

2. Applicant
Name: SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED
Address: 5-33, Kitahama 4-chome, Chuo-ku, Osaka-shi,
Osaka 541-8550 JAPAN

Country of nationality: JAPAN

Country of residence: JAPAN
3. Agent
Name : (11947) Patent Attorney

ENOMOTO, Masayuki

Address: c/o Sumitomo Chemical Intellectual Property
Service, Limited

5-33, Kitahama 4-chome, Chuo-ku, Osaka-shi, Osaka 541-8550 JAPAN

4. Item to be Amended

CLAIMS

5. Subject Matter of Amendment
(1) "a Cl-C7 alkyl group" in CLAIMS (in Japanese) page 60 line
4 is amended to "wherein, in the formula, Rl represents a C1-C7

alkyl group".
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2

(2) "according to any of claim 1l to 5" in CLAIMS (in Japanese)
page 60 line 22 to 23 1s amended to "according to claim 1".

(3) "according to any of claim 1 to 5" in CLAIMS (in Japanese)
page 61 line 17 is amended to "according to claim 1".

(4) "according to any of claim 1 to 5" in CLAIMS (in Japanese)

page 61 line 22 is amended to "according to claim 1".

6. Liat of Attached Documents

(1) CLAIMS page 60 and page 61

"1
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CLAIMS

1. (amended) A thiadiazole compound of the formula (A):
R'S
LA, @
~s” “OR?

wherein, in the formula,
R! represen-ts a C1-C7 alkyl group, a C3-C7 alkenyl group, a C3-C7
alkynyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl group, a C2-C7 alkylthioalkyl
group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl group, a C4-C7
alkylthioalkoxyalkyl group, a phenyl group in which the phenyl
group may be substituted, a C1-C2 alkyl group substituted with
a phenyl group in which the phenyl group may be substituted, a
Cl1-C2 alkyl group substituted with a phenoxy group in which the
phenoxy group may be substituted, a C2-C3 alkoxyalkyl group
substituted with a phenyl group in which the phenyl group may
be substituted, or the formula (B):

o R
n”lj\o)\ (®)
wherein R’ represents a C1-C3 alkyl group. and R* represents a
hydrogen atom, a methyl group, an ethyl group, a propyl group,
or a phenyl group in which the phenyl group may be substituted:
and
R? represents a C1-C4 alkyl group substituted with a hetero ring
group in which the hetero ring group may be substituted, which
the hetero ring group is a five-membered ring containing only

an oxygen atom(s) or a sulfur atom(s) as a hetero atom(s).

2. The thiadiazole compound according to claim 1, whereln

180
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R' 18 a C1-C7 alkyl group in the formula (A).

3. {(amended) The thiadiazole compound according to claim 1,
wherein R! is a C3-C7 alkenyl group, a C2-C7 alkoxyalkyl group,
a C2-C7 alkylthioalkyl group, a C4-C7 alkoxyalkoxyalkyl group,
or a C4-C7 alkylthioalkoxyalkyl group in the formula (A).

4. The thiadiazole compound according to claim 1, wherein
R! is a phenyl group in which the phenyl group may be substituted
with one or more selected from the Subatituent Group A described
below, a Cl1l-C2 alkyl group substituted with a phenyl group in
which the phenyl group may be substitutedwith one or more selected
from the Substituent Group A described below, a C1-C2 alkyl group
substituted with a phenyloxy group in which the phenyloxy group
may be substituted with one or more selected from the Substituent
Group A described below, or a C2-C3 alkoxyalkyl group substituted
with a phenyl group in which the phenyl group may be substituted
with one or more selected from the Subatituent Group A described
below in the formula (A).

Substituent Group A

Cl1-C4 alkyl groups, C1l-C4 haloalkyl groups, Cl-C4 alkoxy
groups, Cl-C4 alkylthio groups, Cl-C4 haloalkoxy group, nitro

group, cyano group, and halogen atoms

5. (amended) The thiadiazole compound according to claim 1,
wherein R! 1s the formula (B):
o ~n

na)l\o)\ (%)

wherein R? represents a C1-C3 alkyl group, and R* represents a

12!
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hydrogen atom, a methyl group, a ethyl group, or a phenyl group
in which the phenyl group may be substituted with one or more
selected from the group consisting of C1-C4 alkyl groups, Cl1-C4
haloalkyl groups, Cl-C4 alkoxy groups, Cl-C4 alkylthio groups,
Cl-C4 haloalkoxy groups, nitro group, cyano group, and halogen
atoms;

in the formula (A).

6. (amended) The thiadiazole compound according to claim 1,
wherein R' is a phenyl group in which the phenyl group may be
substituted wlth one or more selected from the Substlituent Group
A described below, a benzyl group in which the benzyl group may
be substituted with one or more selected from the Substituent
Group A described below, a phenyloxymethyl group in which the
phenyloxymethyl group may be substituted with one or more selected
from the Substituent Group A described below, or a benzyloxymethyl
group in which the benzyloxymethyl group may be substituted with
one or more selected £from the Substituent Group A described below
in the formula (A).

Substituent Group A

C1-C4 alkyl groups, C1-C4 haloalkyl groups, C1-C4 alkoxy
groupsa, Cl-C4 alkylthio groups, Cl-C4 haloalkoxy groups, nitro

group, cyano group, and halogen atoms

82
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto tiadiazol de la férmula (A)

R'S
) A
N, )
S OR
en donde, en la férmula, R' representa un grupo. alquilo C1-C7, un grupo
alquenilo C3-C7, un grupo alquinilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
alquiltioalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7, un grupo
alquiltioalcoxialquilo C4-C7, un grupo fenilo en el cual el grupo fenilo puede estar
sustituido, un grupo alquilo C1-C2 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo
fenilo puede estar sustituido, un grupo alqui'lo C1-C2 sustituido con un grupo

fenoxi en el que el grupo fenoxi puede estar sustituido, un grupo alcoxialquilo C2-

C3 sustituido con un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido, o

la- férmula (B):

O RY
RS-/lLO/k‘ (B)

en donde R? repreaiaenta un grupo alquilo C1-C3, R*representa un dtomo de
Hi_drégsno. un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo, © un grupo fenilo en
el que el grupo fenilo puede estar sustituido; y R? representa un grupo alquilo C1-
C4 sustituido con un grupo heterociclico en el que grupo heterociclico puede estar
sustituido, en el que el grupo heterociclico es un anillo de cinco miembros que
cdqtiene solamente un atomo (s) de oxigeno o un atomo (s) de azufre como un

heteroatomo (s).

3
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2. El compuesto tiadazol de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde R!

es un grupo aiquilo C1-C7 en la férmula (A).

3.. E! compuesto tladiazol de acuerdo con Ia reivindicacién 1 en donde R'
' es un grupo alquenilo C3-C7, un grupo alcoxialquilo C2-C7, un grupo
.alquiltioalquilo C2-C7, un grupo alcoxialcoxialquilo C4-C7 o un grupo

alquiltioalcoxialquilo C4-C7 en la férmula (A).

4. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 en dQnde R?
és un grupo fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con-
uno o mas seleccionados del Grupo Sustituyente A descritc mds
adelante, un grupo C1-C2 alquilo sustituido con un grupo fenilo en el que
el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del
Grupo Susiituyenté A descrito méas adelante, a un grupo alquilo C1-C2
sustituido con un grupo feniloxi en el que el grupo feniloxi puede estar
sustituido con uno mas seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito
mas :.adelante. 0 un grupo alcoxialquilo C2-C3 sustituido con un grupo
fenilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o mas
seleccionados del Grupo Sustituyente A descrito mas adelante en la
férmula (A).

Grupo Sustituyente‘ (A)

Grupo alquilo C1-C4, grupo imloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo

allquiltio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y atomos

de halégeno.

5. El compuesto tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde R’

es la formula (B),
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0 R*

'R3/1L0/K. (B)

en donde R® representa un grupo alquilo C1-C3, y R* representa un atomo
de hidrégeno, un grupo maetilo, un grupo etilo, o un grupo fenilo en el que el
grupo fenilo puede estar sustituido por uno més seleccionados del grupo
que consiste de grupo alquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi
c1-q4. grupo alquiltio C1-C4, grupo haloalcoxi C1-C4, rupt; nitro, grupo

ciano, y 4tomos de halégeno; en la formula (A).

6. El compua;;to tiadiazol de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde R!
es un grupo fanilo en el que el grupo fenilo puede estar sustituido con uno o-mas
seleccionados del érupo Sustituyenta A descrito més édelame. un grupo bencilo
en el que el grupo b_encilo puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del
Grupo Sustituyente A descrito méas adelante, un grupo feniloximetilo en el que el
grupo feniloximetilo puede estar sustituido con uno o mas seleccionados del Grupo
Sustituyente A descrito més adelants, o un grupo benciloximetilo en el que el
grupo benciloximetilo puede- estar sustituido con uno o mas seleccionados del
Grupo Sustituyente A descrito mas adelante en la formula (A).

Grupo Sustituyente (A)

Grupo aiquilo C1-C4, grupo haloalquilo C1-C4, grupo alcoxi C1-C4, grupo

alquiltio C1-C4.-gmpo halbalcoxi C1-C4, grupo nitro, grupo ciano, y étdmos

de halégeno.
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Japan

The change in the appllclnt's name is in Japanese characters only. See RO/113.

-

Facsimile No.

_Talcprimu No.

D the designated Offices concerned
[ZI the slectad Offices concemned

D other:

The intemational Bureau of WIPO
34, chamin das Colombsttes
1211 Genova 20, Switzerland

Facsimile No. (41-22) 338.80.90

Authorized officer
Rémy CALCAGNO (Fax 338 9090)

Telaphona No. (41-22) 338 b018

Form PCTAB/306 (March 1884)

008523321
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TRATAD DEC OPERACION DE PATENTES PCT/JP2003/004745
De la OFICINA INTERNACIONAL
PCT
[Para:
NOTIFICACION DEL REGISTRO DE ENOMOTO, MASAYUKI
UN CAMBIO. clo SUMITOMO CHEMICAL INTELLECTUAL
Property Service, Limited
(PCT regla 92 bis.1 e Instrucciones 5-33, Kitahama 4-chome, Chuo-ku
Adminietrativas, Seccldén 422) Osaka-shl, Osaka 541-8550
_ _ JAPON
Fecha de correo (dia/mes/afio)
1de Diciembre de 2004 (01/12/2004)
Referencia del solicitante o del agente
NOTIFICACION IMPORTANTE
L_ 562472 _ _
Namero de la sollcitud Internaclonal Fecha de presentacién Internaclonal (dlalmuliio)
PCT/JP2003/012831 7 de Octubre de 2003 (07/10/2003)
1. La Indicacién siguiente aparecid en el registro concemiente a:
[x]El solicitante El Inventor [C]El agente [CJEl representante comun
[Nomhn y Direcelén Estado de Nacionalldad Fstado de Residencia
JP JP

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED Numero telefnico
5-33, Kitahama 4-chome, Chuo-ku

Osaka-shl, Osaka 541-8550 Namero de Fax
JAPON -
|Nﬁmero de Teleimpresor

2. La oficina Intsmacional notifica con este formato al solicitante que e} sigulents camblo ha
|sido registrado en: ’

[(JLapersona [ ] Elnombre  [X]Ladireccién [ |La nacionalidad [] La residencia

Nombre y Direccion FEstado de Nacionalidad Estado de Residencia
P JP

[SUMITOMO CHEMICAL COMPANY, LIMITED Numsro deTeléfono
27-1, Shinkawa 2-chome

{Chuo-ku, Tokya 104-8280 Nimero de Fax
JAPON
Ndmero de Teleimpresor

3. Observaciones adicionales, en caso de ser necesario;

4. Una copla de esta notificacién se ha enviedo a:

[x]La oficina receptora [ Las concemientes oficinas designadas
[C]La autoridad de biisqueda intemacional [x] Las concemientes oficinas elegidas
_III La autoridad del examen preliminar intemacional g ofro
La Oficina Intemacional WIPO Funcionario Autorzado:
34, Chemin des Colombettes Rémy CALCAGNO (Fax 338 9080)
1211 Geneva 20, SUIZA Telefono No. (41-22) 338 9018
{Fax No. (41-22) 338.80.85

Formato PCT/IB/08 (Msrzo 1984)
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2020
Bogotd DC

Doctora

MARGARITA CASTELLANOS A.

Apoderado

SUMITOMO CHEMICAL COMPANY LIMITED

REFERENCIA:

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el expediente
indicado en la referencia, refine los requisitos de forma establecidos en la Decisién 486 de la
Comision de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacién en Materia de Patentes (PCT), el
Reglamento y la Circular Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se envia el extracto
de la solicitud a la Oficina de Comunicaciones para efecto de su publicacion en la Gaceta de

Radicacion No.

Solicitud Internacional
Fecha inicio fase nacional
Trimite

Evento

Actuaciéon

Oficio No.

Folios

Propiedad Industrial.

Camplase ]

Dado en Bogota DC zz‘m m
ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL

Jefe deyl')ivisién de Nuevas Creaciones

202030

(1Y

Folio
05-32837
PCT/IP2003/012831
11-05-2005
011
379
416
542
001



