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Direccidn: 55, avenue René Cassin, '
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acionalidad o0 Uomiclio: Lyon, Francia ce. [ oo []
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Teléfono: Fax:
E-mail:

Nombre: GUSTAVO HOLLMANN RESTREPO IDENTIFICACION

REPRESENTANTE :
OAPODERADO | Direccion Cra. 11 No. 84-76 - Of. 308 ¢cc. X wNT O

Teiéfono: 6161948 Fax: 6163976
E-mail: Namero 2.878.023 TP 5903

@

INVENT(??)(ES) Direccién Christian-Morgenstern-Strasse 11

Nombre: DOLLER Uwe

Nacionalidad o Domicilio: 63110 Rodgau, Alemania

@ PcT (36)

Solicitud Intemacional No, PCT/EP2003/012618 Fechdloviembre 12 de 2003
WO 2004/049797 A2
Publicacion Intemacional NoW0_2004/049797 A3
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Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario , ver reverso de esta pagina.

¥



ANEXOS
Comprabante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud
Documento que acredita existencia y representacin legal cuando el soficitants sea persona juridica.
Poderes, si fuere el caso.
Documento da cesion del inventor al solicitants o a su causante.
Declaraciones
Copia de la soficitud infemacional. (Resumen, descripcion, reinvidicaciones, dibujos)
Traduccion de la solicitud intemacional al casteliano. (Resumen, descripcion, reinvidicaciones, dibujos)
Copia del examen preliminar intemacional efectuado por ka Autoridad Intemacional de Examen Preliminar (IPEA).
Traduccidn del examen preliminar intemacional efectuado por la IPEA.
De ser el caso, copla del contrato de acceso.
De ser el caso, documento que acredite la icencla o autorizacidn de uso de conocimientos tradicionales de las
comunidades indigenas
De ser el caso, certificado de deposito del material biologico
Arte final 12x12.
De ser el caso, informacin sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por el mismo titular
0 su causante, relacionadas parcial o totaimente con la invencion de esta solichud.
De ser el caso, modificaciones efectuadas a ka solicitud intemacional.
Otros  Reporte de Hisqueda Intervacioml.
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(12) Solicito la concesion de la patents,

Instrucciones para el diligenciamiento del presente formulario , ver reverso de esta pagjfia.




Continuacién nombre, direccién y domicilio de inventores:

Nombre Direccidn

CHOU David Teh-Wei Joseph-Hayxdn-Strasse 18

STEINSBERGER, Merwyn Am Pfarrberg 2a,

MAIER Michael Neu Zeilsheim 78,
KUHLMANN Anke Bern 12,
SEEGER Karl Schwalbenweg 9,

HAWKINS David William Alte Gasse 2,

GOUGH Stanley Thomas 6900 Denlee Road
Derek

MANNING David 102 Summerwinds Drive,
Treadway

Domicilio

65812 Bad Soden, Alemania
65510 Idstein, Alemania
65931 Frankfurt, Alemania
42799 Leichlingen, Alemania
65719 Hofheim, Alemania
61462 Konigstein, Alemania

Raleigh, NC 27603, Estados
Unidos

Cary, NC27511, Estados
Unidos



Copia formulario PCT/RO/101 comrespondiente a la presentacién de la solicitud

internacional.

Copia formulario PCT/IB/306 correspondiente a la notificacion de un cambio.

Copia formulario PCT/IB/318 relativa a la notificacién de reivindicacion de prioridad.
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'OF ATTORNEY

L G.HOLLMANN RESTREPO

ABOGADOS LTDA

" The undensigned Dr. Rudolf WeiBert ,actingon
behalf of and representing of Bayer CropScience S.A.
domiciled in, 55, avenue Rens Cassin, F-69009 Lyon,
Prancia, hereby appaint(s) GUSTAVO HOLLMANN
RESTREPO and/or LUIS PATINO LEYVA,
domiciled in Bogota D.C,, Republic of Calombia , as our
true and legal atomey with the necessary powers:
1) To apply to the administrative, judicial and police
amhonnuofthel!epubhcof(hlombu.manymsunne
or appeal, for obraining registration of pateats, utlity -
models, industrial designs and models, commercial
ens;gu-mdnanu,udermrh slogans, health licenses,
copyrights and donmin mames as well as their
assignments, extensions, renewals and changes of name;
2) To prepare, apply for, _obtain, execute and register
contracis, licenses, a and trations of
any kind; 3) To intervene as phintiff or defendanr, in any
instance or appeal, before any judge, court, tribunal,

..orpomnn,publmoffmrorau;honcym any judicial,

T

£

admini«trative or police action, such as: action
with commercial ensigas and names; oppositions against
trademark registrations; caducity and nullity actions;
recovecy actions, actions arising from obrainment and
worhrq,ofhmseagmmmu,acuomdmhgwmh
unfair competition; criminal actions; actions claiming
indermity for damages, comphaints or remarks on all
sart of industrial property matters; the performance of
precautionary measures, and in any other similar action,
measure or appeal related to intellecrual propenty
matters,
To this effect, I (we) hereby authorize him 1o file
applications, make descriptions, protests, amendments,
declarations, oppositions, cancellations, appeals and
chims; mpaytam,quomandhensaspmwdedby
hw:townhreorabandongmnmdrighrsorﬁghuin
pmcessofbemggmnced,tomwveallhndo{
docuirents and securities; to issue the respective releases
and, in general, to take, before said authorities, pertinent
s:epstotlmabavemennnnedpmposumdtakcnll
measures they may deem advisable to protect my (our)
interests, with all other necessary legal facultes, and I
(we) ‘hereby declare as good and valid whatever the
;meswdomm(ﬂomy o tify or confi
power comprises the a to ratify or confirm
onmy(our)behalfanyacuon.awellanhef:cuhyof
compromising,
substitutions, taking
notifications, and appointing judicial or extra-judicial
atto
Sign.edin onthis ] gpdayof
Frankfurt

Bayer CropScience S.A.

//¢ //'f"‘,
Dr. Rudolf Weiflert

Authorized Signatury

of 2003
April

'Y
PNwv €3 o

G. HOLLMANN RESTREPO
ABOGADOS LTDA

Yo (nosotros) , obrando en
nombre propio y representacion de Bayer CropScience S.A.
con domicilio en, 55, avenue René Cassin, F-69009 Lyon,
Francia, nombm(nmm) 12 GUSTAVO HOLLMANN
RESTREPO y/o LUIS PATINO LEYVA, con domicilio
en Bogota D.C, Repiblica de Colombia, Cra 112 No 94-76,
Oficina 308, apoderado verdadero y legal, con poder
especial, amplio y suficiente:
1) Para recabar de lus oficinas y auroridades colombianas
administrativas, judiciales y de policia en cualquier instancia o
recurso, la obtencién de patentes de invencidn, modelos de
utilidad, dibujos y modelos industriales, registro de marcas,
registro de lemes comerciales, depdsito de nombres y
ensefias comerciales, registros sanitarios, derechos de autor y
nombres de dominio asi como sus traspasos, prdmogas,
renovaciones y cambios de nombre; 2) Elaborar, tramitar,
solicitar, obtener, realizar, ejecutar y registrar contratos,
licencias, autorizaciones y registros de cualesquiera clases; 3)
Intervenir como demandante o como demmndado en
cunlqmermncu y recurso y ante cualquier juez, enudad,
corporacin, funcionario piblico o autoridad en acciones
judiciales, administrativas y de policia, rales como acciones
denvedas de nombre © ensefin comerciales; acciones
reivindicatorias; acciones denvadas de la obtencibn o
explotacidn de licencias; acciones de comperencia desleal,
demandas penales y civiles; acciones de indemnizacién de
per;mr::os, reclamos, u observaciones a cualquier asunto
sobre propiedad intelecrual; al ejercicio de medidas caurelares
y cualesquiera oras acciones, medidas o recursos similares
relacionados con la propiedad intelectual.
A este efecro, lo facultamos para elevar solicitudes, formular
descripciones, ~ enmiendas,  protestas,  declaraciones,
oposiciones, cancelaciones, apelaciones y reclamos; pagar
impuestos, cuotas y pravimenes prescritos por la Ley
renunciar o desistir a derechos concedidos o en curso de
concesidn; recibir toda clse de documentos y valores dando
al descargo respectivo, y en general, para dar ante dichas
autoridades todos los pasos necesarios al efecto indicade y
tomas todas las medidas que creyeren conducentes al
resguardo de mis (nuestros) intereses, con todas ks
facultades necesarias, y por este documento desde ahora
declaro(amos) valido y bueno todo cuanto los apoderados
hicieren en mi (nuestro) beneficio.
Este poder comprende la facultad de miﬁcnr. o confimur en
mi (nuestro) nombre lo actuado, asi como Iz faculad de
mcnbn-. deusur, transigir, COMPrometer, SUSLIUIr y revacar
sustituciones, recibir norificacionss y nombrar apoderados
judiciales o exrrajudiciales.

Firmado en

- by . p

At Wod o fow WMarar{i~a 7 Ff{ rmal

)



CERTIFICATION
COMPANIES

- centifies: thar the
preceding signarure(s) reading
- 1§ (a:e) lofmhm that the :fgner(s) at preseat fill(s) thlh:t

. .he(thcy)u(ue)enpowemdtogmntth:spowr;and
' that said company exists, accomplishes its social object
and is organized in in
accordance with the Laws of
All:hefomgomgfactsarelmnwntomduetomy
having examined the respective documents 1o which I
atrest.

Signed in o on this day of

)

CERTIFICACION
SOCIEDADES

El(la) infrascrito{a) certifica: que la(s) firma(s)
que antecede(n) y dice(n) es (son)
auténtica(s); que el (los) signatanofs) desempeiia(n)
actualmente el cargo(s) de de

; que uene(n) facultad para otorgar este poder y que dicha
compailia existe, cumple su objeto social y esti organizada en

conforme g las Leyes de .

Todos los hechos anteriores le constan, por haber
examinado los documentos respectivos y de todo ello da fe.

Firmado en el de de

Armin Knipfer,

Notario (firmal



Nummer 127 dar Urkundenrolle fiir das Jahr 2003
Die vorstehende vor mir anerkannte Unterschrift von

Herrn Dr. Rudolph WeiRert v
dienstansdssig: Bayer CropScience GmbH

Patent- und Lizenzabteilung

65926 Frankfurt/M.

-von Person bekannt-

glaubige ich hiermit amtlich.

chst 1.. April 2003

f ) ;| :%_ ! . \(,f
; - ' B 3 APhin Rnipfer, Nptar

\

.
Kbsteﬁrechnung—wé;fvxzhf*ﬁf
' . . Geb. § 45 I KostO

€
Geb. § 150 KostO €
16 % Mehrwertsteuer €

€

Armin Knipfer, Ndtar



APOSTILLE
(Convention de [a Haye du 5 octobre 1961)

1. Land: Bundesrepublik Dautschland

Diess dffentliche Urkunde ‘6\.

2. Ist unterschrieben von 'n'l"’_

3. In seiner Elgenschaht als emilich bestoiter Nolar _
4. sle Ist varsehen mit dem Slegel/Stempel des{dedficlars

Bestatigt = 7. April 2003

5. In FrankfurUMgin 6. am
7. durch den Herm Priisidentan des Landgerichis
"8, unter Nr. 81 Ea A
0. Slegel/Stompel 10. Unterachri

Schiltz

e

.+t
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Traducclidédn Oficial del Aleman de la certificacibédn, la nota de
gastos y la apostilla adjuntas al poder general que la compa-
fiia Bayer CropScience S.A., domiciliada en Lyon, Francia,

otorga a Gustavo Hollmann Restrepo y/o Luis Patifio Leyva.

Registro Notarial Nimero 127 para el aflo 2003

Mediante este documento autentico oficialmente la firma que

aparece anteriormente, la cual fue ejecutada en mi presencia

por el

Sefior Dr. Rudolph WeiBert
domicilio comercial: Bayer CropScience GmbH

Depto. de Patentes y Licencias
65926 Frankfurt/Main

quien es conocido personalmente por el suscrito Notario.

Al mismo tiempo, en ml calidad de Notario Pablico, certifico

que el Sefior Dr. WelBert se encuentra autorizade para firmar
!

en representaciédn de la compafiia Bayer CropScience S.A. domi-

ciliada en 69009 Lyon, Francia, segin consta en la autogi

Armin Knipfer, Notario en Frankfurt am Mai
(Firma y Sello Oficial)

Nota de gastos:

Valor del negocio: 5.000,00 EUROS

Impuesto Articulo 451 Disp. Impuestos 10,50 EUROS
Impuesto Articulo 150 Disp. Impuestos 13,00 EUROS
I.V.A. 16% 3,76 EUROS

Total: 27,26 EUROS

Armin Knipfer, Notario (firma)
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10.

APOSTILLA

{Convencién de La Haya del 5 de Octubre de 1961)

Pais: Reptblica Federal de Alemania
Este documento publico

Ha sido firmado por: Knipfer

En su calidad de: Notaric nombrado oficialmente

Y lleva el sello: Del mencionado Notarilo
Confirmado

En: Frankfurt/Main
El dia: 7 de Abril del 2003
Por: El Sefior Presidente del Tribunal Regional

Bajo el No.: 91 Ea A 2174

Sello: EL PRESIDENTE DEL TRIBUNAL REGIONAL EN,

FRANKFURT AM MAIN

Firma: En representacidn, Schlitz

A Ul

ADOLF WATZKE
Tradoetor Ofielal

Ras. 24371 Mininatinle
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(12) INTERNATIONAL APPLICATION PURBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

(19) World Iniclicctual Property

A A

Organization A [
Intemational Burcau @n:rlj‘?: IIII”III".'.."IIIM"MI'“.III

(43) Internationsl Publication Dale

¢10) Internutional Publication Number

WO 2004/049797 A2

17 June 2004 (17.06.2004) PCT
(51) International Paieni Chassification” AOIN
(21) Internatlonal Application Number:
PCTIEPINUANINIG1R

(22) Internutional Flling Date:
12 November 2003 (12.11.2003)

(25) Flling Languape: English

(26) Publication Language: English
(30) Priority Duia:

02027034.4 3 Deccmber 2002 (03.12.2000) B3P

(71) Applicant (for all designined States except US): BAYER
CROPSCIENCE S.A. |FR/ARE; 55, avenue Rend Cansin,
F-69009 | yon {FR).

(72) inventors; and

(75) Inventors/Applicants (fior US only): DOLLER, Uwe
[IIYDE];  Chrigtion-Murgeratern-Steusge 11, 63110
Rodgu (DE). CHOU, Duvid, Tch-Wel |US/DIif;
Joseph-Haydn-Strasse IR, 65812 Bad Saden (DR).
STEINSBERGER, Merwyn |[DEDE|: Am Plarrbuerg 2a,
65510 1dsicin (D). MALIER, Micheel |DEDE); Nen
Zcilsheim 78, 65931 Frankfuri (D1I). KUHLMANN,
Anke [DEDEL: Bem 12, 42799 lcichlingen (DI3).
SEEGER, Kurl |DIEDI): Schvmlbenwep 9, 65719
lloMeim (DE). HAWKINS, David, Willlam |GB/DE|;

Alle Gasse 2, 61462 Kanigstein (DE). GOUGH, Stanlcy,
Thonas, Derek [US/US]: 6900 Deake Road. Raleigh,
NC 27603 (11S). MANNING, Duvid, Treadway |USAIS|;
102 Summerwinds Drive, Cary, NC 27511 (US).

(74) Agenli: RIPPEL, Hans, Chrisioph; Bayer CropScicnce
Gmbl L, Putent- und Lizenzubleilung. Indusiricpark | liichs!,
Gehdude K 607, 65926 Prank furt (DI2).

(81) Designuted Slutes (rational): ‘AE, AG, AL. AM. All, AZ,
BA. BB, BR, BY, BZ CA, CNf{CO,CR, CU, DM. DZ EC.
IiG. GD, GE, HR, ID, IL.. IN, I8P, KG. KP. KR, KZ. 1.C.
LK, LR. LT, LV. MA. MD, MG, MK, MN. MX. NI, NO.
NZ. OM. PG, PH, PL, RU, SC, SG, SY, TJ, TM, TN, TT,
UA, US, UZ, VC, VN, YU, ZA.

(84) Designuted States (repional): ARIPO patent (BW, GH,
GM, KL, LS, MW, MZ, 5D, Sl., SZ, TZ, UG, ZM, ZW),
Curasian patent (AM, AZ. BY, KG. KZ MD, RU. TJ, TM).
Buropean patent (AT, BE. BG, CI1. CY, CZ, DL, DK, EL,
IS, H, FR, GB. GR, MU, IL, IT, LU, MC, N1.. PT. RO, SIL,
Sl, SK, TR), OAP1 maitent (BE, B, CF, CG, CI, CM, GA,
GN, GQ, GW, ML, MR, NI, SN, TD, TG).

Published:
—  withuut international search repori and 1o be republished
upon receipt of that report

For mo-lener codes and other abbreviations. refer w the "Guid-
ane:z Noles on Codes and Abbreviations™ appearing at the begin-
ning of ewh regular issue of the PCT Gazelte.

(54) Thle: PEISTICIDAI. COMPOSITIONS

w0 2004/049797 A2 I EEIN N0 0 O O R M

RES(0); R
I
RAL I N
R—s0, N
R&-_ -~
~ I
R )

(57) Abstruct: 5-Substituted-sulfonylaminopyrazole derivatives of
formula (1) or suhs thereof: wherein the various symbols arc as defined
in the description, processes for their preparation, compositions
thereof, and their use for the contml of pesis, soch as arthropods
{insects and arachnids) and helminthg (nematodes).

10



WO 204/049797 PCT/EP2003/012618

Description
Pesticidal Compositions

The invention relates to 5-substituted-sulfonylaminopyrazole derivatives, processes
for their preparation, to compositions thereof, and to their use for the control of pests,
such as hamful arthropods (including insects and arachnids) and helminths
(including nematades).

The control of arthropods, such as insects and arachnids, and helminths, such as
nematodes with 1-arylpyrazole compounds has been described in, for example,
patent publication numbers WO 93/06088, WO 84/21606, WO 87/03781, EP
02985117, EP 659745, EP 6798650, EP 201852 and U.S. 5,232,940. The control of
parasites in animals with 1-arylpyrazole compounds has also been described in, for
example, patent publication numbers WO 00/35884, EP 0846688, WO 98/24768 and
WO §7/28126.

However, the level of action and/or duration of action of these prior-art compounds is
not entirely satisfactory in all fields of application, in particular against certain
organisms or when low concentrations are applied.

Since modem pesticides must meet a wide range of demands, for example
regarding level, duration and spectrum of action, use spectrum, toxicity, combination
with other active substances, combination with formulation awdliaries or. synthesis,
and since the occurrence of resistances is possible, the development of such
substances can never be regarded as concluded, and there is constantly a high
demand for novel compounds which are advantageous over the known compounds,
at least as far as some aspects are concemed.

The present invention provides a compound which is a 5-substituted-
sulfonylaminopyrazole derivative of formula (l):



WO 204049797 PCT/EP2003/012618

RES(O); R!
|
SN
r—so, N
R~
|

R3

()
wherein:
R! is (C1-Cg)-alkyl, (C:1-Ce)-haloalkyl, CN, C(S)NHz, or halogen;
W is N, C-CHs; or C-halogen;
R?is H, CHs or halogen;
R® is halo, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (C1-Ce)-haloalkoxy, S(O)~(C1-Cs)-
haloalkyl or SFs;
R* is H, (C2-Ce)-alkenyl, (Cx-Ce)-haloalkenyi, (C~Cs)-alkynyl, (C2-Ce)-haloalkynyl,
(C+-Cy)-cycloalkyl, -COx{C+-Ce)-alkyl, -CO{C5Cr)-cycioalkyl, -CO2{(C1-
Ca)-alkyH{Cs-C7)-cycloalkyl, -CO2{Cs-Ce)-alkenyl, -CO>~(Cs-Ce)-alkynyl,
-COHCH2)qR", CONR®R®, -CO2{CH2)R", (CH2)qR?, {CH2);R'™®, COR?,
COCH;NR®R?, -CO{(CH2)qR” or -CO-(CH2)qR"; or (C1-Ce)-alkyl unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C+-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-haloalkoxy, (Cs-C)-cycloalkyl, S(O)R", CO2{(C1-Ce)-alkyl,
-O(C=0)<C1-Ce)-alkyl, NR®R®, CONR®R®, SO.NR®R®, OH, CN, NOz, OR’, OR"™,
NR®COR" and NR*SO:R'";
RS is (Cs-C7)-cycloalkyl, (C2-Ce)-alkenyl, (C>-Ce)-haloalkenyl, R'3, R™®, R or
~CH=CH-R™; or is (C1-C1s)-alkyl [preferably (C;-Cg)-alkyl] unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-Ce)-alkoxy, (C1-Cq)-haloalkoxy, (Cy-Ce)-alkenyloxy, (Cs-Ce)-haloalkenyloxy, (Cs-
Ce)-alkynyloxy, (C3-Ce)-haloalkynyloxy, (Cx-Cr)-cycloalkyl, S(O):R’, S(O}R"™, .
S(0),R", CN, NO2, OH, COR®, NR'*COR'2, NR®SO,R"!, CONR®R®, NR°R®, OR’,
OR'", R™, R and CO2R®, or a methylene group in the unsubstituted or substituted
(C4-Ce)-alkyl is replaced by a group selected from -CO-, -O-, -S(O)g-, -NR®-, -COO-,
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-0CO-, -CONR®-, -NR®*CO-, -C(=NORY-, -C(=N-NR°R*)- and —C(=NR%- provided
that the replacing group is not directly bonded to the SO group in formula (1);

R® and R"! are each independently (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, (C2-Ce)-alkenyl,
(CzCg)-haloalkenyl, (C2-Cs)-alkynyl, (C2-Ce)-haloalkynyl or (C-Cr)-cycloalkyl;

R is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Ce}-alkyl, (C4-Cg)-haloalkyl, (C1-Cg)-alkoxy, (C1-Cg)-
haloalkoxy, CN, NO2, S(O);R"! and NR°R'%,

R® is H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (Cs-C7)-cycloalkyl, {C1-Cy)-alkyl-{Ca-
Cr)-cycloalkyl, -(CHz)qR? or {CH2);R'®;

R? and R'? are each independently H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, (Cs-
Cr)-cycloalkyl or -(C1-C4)-alkyl-(C3-C7)-cycloalkyl; or

R® and R? together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which is selected
from O, S and N, the ring being unsubstituted or substifuted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C-Ce}-alkyl and (C1-Ce)-haloalkyl;
R'" and R® are each independently heterocyclyl unsubstituted or substituted by one
or more radicals selected from the group consisting of halogen, (C4-Ca)-alkyl, (C+-
C4)-haloalkyl, (C1-C4)-alkoxy, S(O);R', OH, OR” and oxo;

R" is aryl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, {C1-Cs)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, (C1-Ce)-alkoxy, (C1-Cs)-
haloalkoxy, CN, NO2, S(O)R"!, SFs, NR®R?, COR"!, COR’, CONR®R®, SO,NR®R?,
OH, OR’, R'5, R'™®, OR'®, SO3H, (C-Ce)-alkylideneimino, CH=NOR™, S(O),R"®,
CO-R" and R%

R is (C-Cg)-alkyl or (C1-Cg)-haloalky!;

R* is phenyl or naphthyl which groups are unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, (C+-Cs}-alkyl, (C1-Ce)-
haloalkyl and (C4-Ce)-alkoxy;

R' is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolvi,
isoxazolyl, furyl, pymrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which groups are
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl and (C-Cg)-alkoxy;
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R" is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyi, thiadiazolyl, oxazolyl,
isoxazolyl, furyl, pyirolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which is unsubstituted or
subetituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C+-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C1-Ce)-alkoxy, and which heteroaromatic radical
is substituted by R'%, R™ or OR™, '

R Is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C1-Ce)-alkoxy;

R is (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, R'® or -(C1-Cg)-alkyl-(C1-Ca)-alkoxy;

n, p and q are each independently zero, one or two; and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heterocyclic
radical having 3 to 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms in the ring selected from
the group consisting of N, O and S;

or a pesticidally acceptable salt thereof.

These compounds possess valuable pesticidal properties.

The invention also encompasses any stereoisomer, enantiomer or geometric isomer,
and mixtures thereof.

By the tem "pesticidally acceptable salts" is meant salts the anions or cations of
which are imown and accepted in the art for the formation of satlts for pesticidal use.
Suitable salts with bases, e.g. formed by compounds of formula (J) containing a
carboxylic acid or sulfonamide group, include alkali metal (e.g. sodium and
potassium), alkaline earth metal (e.g. calcium and magnesium), ammonium and
amine (e.g. diethanolamine, triethanolamine, octylamine, morpholine and
dioctyimethylamine) salts. Suitable acid addition saits, e.g. formed by compounds of
formula (f) containing an amino group, include salts with inorganic acids, for example
hydrochlorides, sulphates, phosphates and nitrates and salis with organic acids for
example acetic acid.

In the present patent specification, including the accompanying claims, the
aforementioned substituents have the following meanings:
Halogen atom means fluotine, chlorine, bromine or iodine.
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The tem "halo™ before the name of a radical means that this radical is partially or
completely halogenated, that is to say, substituted by F, Cl, Br, or I, in any
combination, preferably by F or Cl.

Alkyi groups and portions thereof (unless otherwise defined) may be straight- or
branched-chain.

The expression “(C1-Cg)-alky!l” is to be understood as meaning an unbranched or
branched hydrocarbon radical having 1, 2, 3, 4, 5 or 8 carbon atoms, such as, for
example a methyl, ethyl, propyl, isopropyl, 1-butyl, 2-butyl, 2-methyipropyl or tert-
butyl radical.

Alkyl radicals and also in composite groups, unless otherwise defined, preferably
have 1 to 4 carbon atoms.

"(C+-Cs)Haloalkyl" means an alkyl group mentioned under the expression
*(C1-Ce)alkyl" in which one or more hydrogen atoms are replaced by the same
number of identical or different halogen atoms, such as mo,noh'aloalkyl. perhaloalkyf,
CF3, CHF2, CH2F, CHFCH;, CF3CH2, CFsCF2, CHF2CF2, CH2FCHCI, CH2CI, CCls,
CHC); or CH,CH:Cl.

The expression “-(C4-C4)-alkyl-(Cs-Cy)-cycloalkyl® means a (C1-Cq)alkyl group which
is substituted by a (Cs-Cr)cycloalkyl ring.

"(C1-Cs)Alkoxy™ means an alkoxy group whose carbon chain has the meaning given
under the expression "(C-Cg)alkyl". "Haloalkoxy" is, for example, OCFa, OCHF,
OCH,F, CF3CFz0, OCH,CF3 or OCH;CHLCL

"(C2-Ce)Alkenyl” means an unbranched or branched non-cyclic carbon chain having
a number of carbon atoms which cormesponds to this stated range and which
contains at least one double bond which can be located in any position of the
respective unsaturated radical. "(C2-Ce)Alkenyl” accordingly denotes, for example,
the vinyl, allyl, 2-methyl-2-propenyi, 2-butenyl, pentenyl, 2-methylpentenyl or the
hexenyl group. .
"(C2-Cg)Alkynyl™ means an unbranched or branched non-cyclic carbon chain having
a number of carbon atoms which comesponds to this stated range and which
contains one triple bond which can be located in any position of the respective
unsaturated radical. "(C-Cg)Alkynyl” accordingly denotes, for example, the
propargyl, 1-methyl-2-propynyl, 2-butynyi or 3-butynyl group.
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Cycloalkyl groups preferably have from three to seven carbon atoms in the ring and
are optionally substituted by halogen or alkyl. -

In compounds of formuta (1) the following examples of radicals are provided:

An example of alkyl substituted by cycloalkyl is cyclopropyimethyi;

an example of alkyl s.ubstituted by alkoxy is methoxymethyl (CH3OCH_z-); and

an exampie of alkyl substituted by alkyithio is methyithiomethy! (CHsSCHz).

Aryl is a mono- or bicyclic aromatic system containing six to 10 ring carbon atoms,
for example phenyl, naphthyl, tetrahydronaphthyi, indenyl, indanyl and the like,
preferably phenyi.

A “heterocyclyl” group can be saturated, unsaturated or heteroaromatic; it preferably
contains one or more, in particular 1, 2 or 3, hetero atoms in the heterocycdlic ring,
praferably selected from the group consisting of N, O and S; it is preferably an
aliphatic heterocyclyl radical having 3 to 7 ring atoms or a heteroaromatic radical
having 5 or 6 ring atoms. The heterocyclic radical can be, for example, a
heteroaromatic radical or ring (heteroaryl) such as, for example, a mono-, bi- or
polycyclic aromatic system in which at least 1 ring contains one or more hetero
atoms, for example pyridyl, pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyi, triazinyl, thienyl,
thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, furyl, pyrrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and
triazolyl, or it is a partially or fully hydrogenated radical such as oxiranyl, oxetanyl,
cxolanyl (= tetrahydrofuryl), oxanyl, pyrrolidyl, piperidyl, piperazinyl, dioxolanyl,
oxazolinyl, isoxazolinyl, oxazolldmyl isoxazohdmyl and morpholinyl. [n addition the
term “heterocyclyl” includes fused helerocyclyl groups , for example benzimidazolyl,
benzoxazolyl, quinolinyl, phthalimido, indolyl and benzodioxolanyl. The “heterocyclyl™
group may be unsubstituted or substituted by one or radicals (preferably 1, 2 or 3
radicals) preferably selected from the group consisting of halogen, alkoxy,
haloalkoxy, alkytthio, hydroxyl, amino, nitro, carboxyl, cyano, alkoxycarbonyl,
alkylcarbonyl, formyl, carbamoyl, mono- and dialkylaminocarbonyl, substituted amino
such as acylamino, mono- and dialkylamino, and alkylsulfinyl, haloalkyisulfinyl,
alkyisulfonyl, haloalkylsulfonyl, alkyl and haloalkyl, and additionally also oxo. The oxo
group can also be present at those hetero ring atoms where various oxidation
numbers are possibie, for exampie in the case of N and S.
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The term pests means arthropod pests (including insects and arachnids), and
helminths (including nematodes).

Preferably R' is CN.

Preferably W is C-Cl.

Preferably R? is chlorine.

Preferably R? Is CFs or OCFa (more preferably R® is CF»).

Preferably R* is H, (C3-Cg)-alkenyl, (Cy-Cg)-alkynyl, (C3-Cy)-cycloalkyl, -CO>(C+-
Ce)-alkyl, {CH;)R” or COCH,NR®R?; or (C1-Cg)-alkyl unsubstituted or substituted by
one or more radicals selected from the group consisting of halogen, (C3-C7)-
cycloalkyl and S(O),R"'. More preferably R* is methyl.

Preferably R3 is R'® or R'?; or (C1-Ce)-alkyl unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, R'® and R,

Preferably R® is (C1-C2)-haloalkyl (more preferably R® is CFs3).

Preferably R’ is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected
from the group consisting of halogen, (C1-Cs)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, (C1-Cs)-alkoxy,
(C1-Ca)-haloalkoxy, S(O),R"! and NR*R'? (more preferably R is phenyl unsubstituted
or substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-C2)-alkyl, (C1-Cz)-haloalkyl and (C4-C2)-alkoxy).

Preferably R® is H, (C1-Cg)-alkyl or (C4-Ce)-haloalkyl (more preferably R is H or (C+-
Ca)-alkyl).

Preferably R® and R are each independently H, (C1-Ca)-alkyl or (C4-Ca)-haloalkyl; or
R® and R* together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which is selected
from O, S and N, the ring being unsubsiituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen and (C1-C)-alkyl (more preferably R®
is H or (C4-Cs)-alkyl).

Preferably R'° is heterocyclyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C1-Ca)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, (C+-
Cs)-alkoxy, S(O),R'*, OH and oxo (more preferably R is heterocyclyl unsubstituted
or substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C+-C2)-alkyl, (C4-Cz)-haloalkyl, (C1-Cz)-alkoxy and S(O),R').
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Preferably R'! and R* are each independently (C1-Cs)-alkyl or (C-C3)-haloalkyl .
Preferably R* is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C1-Cs)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C+-
Ca)-alkoxy, (C+-Cs)-haloalkoxy, CN, NO,, S(O)R"!, NR*R®, COR", COR’,
CONR®R®, SO;:NR®R®, OH, SOsH and (C-Ce)-alkylideneimino (more preferably R
is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cz)-alkyl, (C1-C2)-haloalkyl, (C41-Cz)-alkoxy, (C-C2)-
haloalkoxy, CN, NO2, S(O);R'! and NR°R®).

Preferably q is 0 or 1.

Preferably each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a
heteroaromatic radical having 5 or 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms in the ring
selected from the group consisting of N, O and S (more preferably each heterocyclyl
in the above-mentioned radicals is independently a heteroaromatic radical selected
from the group consisting of pyridyl, pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl,
thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl, isoxazoly!, furyl, pyrrolyl, pyrazoiyi, imidazolyl
and triazolyl).

A preferred class of compounds of formula (I} are those in which:

R' is (C1-Ca)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, CN, C(S)NH,, or halogen;

W s N, C-CHj or C-halogen;

R?is H, CHs or halogen;

R? Is halo, {C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C4-Cs)-haloalkoxy, S(0)p~(C1-Ce)-
haloalky! or SFs;

R* is H, (C2-Cq)-alkenyl, (C2-Cg)-haloalkenyl, (C2-Cs)-alkynyl, (C2-Ce)-haloalkynyl,
(Cs-Cy)-cycloalkyl, -CO~(C1-Cs)-alkyl, -CO{(C3-Cr)-cycloalkyl, -COx-(C;-
Ca)-alkyl{Cs-Cr)-cycloalkyl, -CO{Cy-Ce)-alkenyl, -CO2{Cs-Co)-alkynyl,
-COz(CH2)qR’, CONRR?, -CO(CH.)R'?, {CH2)R, {CH2)R", COR®,
COCH.NR®R?, -CO-(CHz)qR” or -CO{(CHg)qR'"; or (C1-Ce)-alkyl unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-haloalkoxy, (Cs-Cr)-cycloalkyl, S(O)R!!, CO--(Cs-Ce)-alkyl,
-O(C=0)-(C-Cq)-alkyl, NR°R?, CONR®R?, SO.NR®R®, OH, CN, NO,, OR’, OR™,
NR®COR'2 and NR®SO,R";
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R® is (C3-C7)-cycloalkyl, (C2-Cs)-alkenyl, (C2-Ce)-haloalkenyl, R™®, R'®, R or
-CH=CH-R'®; or Is (C1-Cq)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C1-Cs)-alkoxy, (C1-Cs)-haloalkoxy,
{Ca-Cg)-akenyloxy, (Ca-Cg)-haloalkenyloxy, (Cs-Ce)-alkynyloxy, (Cs-Ce)-
haloalkynyloxy, (Cs-Cr)-cycloalkyl, S(O).R’, S(O):R™, S(O),R"', CN, NO,, OH,
COR®, NRECOR"2, NR®SO;R!, CONR®R®, NR°R®, OR’, OR™, R"™®, R'® and CO,R®,
or a methylene group in the unsubstituted or substituted (C1-Cg)-alkyl is replaced by
a group selected from -CO-, -O-, -§(0)g-, -NR®-, ~COO-, -OCO-, -CONR®-, -NR®CO-,
-C(=NOR®-, -C(=N-NR®R?®)- and -C(=NR®)- provided that the replacing group is not
directly bonded to the SO, group in formula (l); )
R® and R'! are each independently (C1-Cs)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (C-Ce)-alkenyi,
(Cx-Ce)-haloalkenyl, (C-Cs)-alkynyl, (C2-Ce)-haloalkynyl or (C3-Cr)-cycioalkyi;
R’ is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C-Cg)-alkyl, (C4+-Cg)-haloalkyl, (C1-Cg)-alkoxy, (C1-Cs)-
haloalkoxy. CN, NO2, S(O);R'' and NR°R'%;

® is H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (Cg-C;)-cycloalkyI ~C1-Cy)-alky{(Cs-
01)-cycloa|ky| «CH2)R or (CH2)R';
R® and R'? are each independently H, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (Cs-
Cy)cycloalkyl or -(C1-Cq4)-alkyl-(Cs-C7)-cycloalkkyl; or
R® and R* together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which is selected
from O, S and N, the ring being unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C4-Ce)-alkyl and (C1-Cg)-haloalkyt;
R is heterocyclyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from
" the group consisting of halogen, (C1-C4)-alkyl, (C{-C4)-haloalkyl, (Cs-C,)-alkoxy,
S(0)R", OH, OR” and oxo;
R is aryl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cs)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C1-Cg)-alkoxy, (C1-Ce)-
haloalkoxy, CN, NO, S(O),R'!, SFs, NR®R®, COR"!, COR’, CONR®R®, SO,NR°R’,
OH, OR’, R™, R'®, OR'®, SO3H and (C1-Ce)-alkylideneimino;
R is (C-Cg)-alkyl or (C1-Cg)-haloalkyi;

19
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R' is phenyl or naphthy! which groups are unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Ce)-
haloalkyl and (C1-Cs)-alkoxy;

R is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyi,
isoxazolyl, furyl, pyrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which groups are
unsubstituted or substituted by one or more radicals saelected from the group
consisting of halogen, (C4-Ce)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl and (C4-Cg)-alkoxy;

R" is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazoiyl,
isoxazolyl, furyl, pymrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which is unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C+-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl and (C+-Cs)-alkoxy, and which heteroaromatic radical
s substituted by R', R™ or OR'%;

n, p and q are each independently zero, one or two; and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heterocyclic
radical having 3 to 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms in the ring selected from
the group conslisting of N, O and S.

A further preferred class of compounds of formula (1) are those in which:

R'is CN;

Wis C-Cl;

R? is chiorine;

R®is CF3 or OCFy;

R*is H, (Cy-Ce)-alkenyl, (Cx-Ce)-alkynyl, (Cs-Cy)-cycloaliyl, -CO2(C1-Ce)-alky},
~(CH2)qR” or COCH;NR®R®; or (C-Ce)-alkyl unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, (Cs-C7)-cycloalkyl and
S{0),R"! (more preferably R* Is methyl);;

R®is R® or R'®, or (C1-Ce)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, R*® and R';

R® is (C-Cz)-haloalkyl;
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R is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C+-Ca)-alkyl, (C-Ca)-haloalkyl, (C1-Ca)-alkoxy, (C1-Ca)-
haloalkoxy, S(O),R'! and NR°R'?;

RYis H, (C1-Ce)-alkyl or (C1-Cg)-haloalkyl;

R® and R"2are each independently H, (C1-Cs)-alkyl or (C1-Ca)-haloalkyl; or

R® and R® together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which Is selected
from O, S and N, the ring being unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen and (C+-Ca)-alkyl;

R™ is heterocyclyl unsubstituted or substitiited by one or more radicals selected from
the group consisting of halogen, (C4-Cs)-alkyl, (C(-Cs)-haloalkyl, (C1-Cs)-alkoxy,
S(0)pR", OH and oxo;

R" and R are each independently (C1-Ca)-alkyl or (C1-Cs)-haloalkyl;

R" is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C4-Ce)-alkyl, (C4-Cs)-haloalkyl, (C+-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-
haloalkoxy, CN, NO2, S(0),R"", NR®R®, COR", COR’, CONR®R®, SO:NR"R", OH,
S0;3H and (C1-C)-alkylideneimino; '

n, p and q are each independently 0, 1 or 2; and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heteroaromatic
radical having 5 or 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms in the ring selected from
the group consisting of N, O and S.

A more preferred class of compounds of formula (1) are those in which:

R'is CN;

Wis C-Cl;

R? is chiorine;

Ris CFy;

R* is H, (Cs-Cy)-alkenyl, (Cs-C.)-alkynyl, (C+-Ce)-cycloalkyl, -CO2-(C1-Cs)-alkyl,
~CH2);R" or COCH,NR®R?; or (C-C,)-alkyl unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, (Cs-Ce)-cycloalkyl and
S(0)pR"! (more preferably R* is methyl);;
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R?is R™ or R'%; or (C1-C4)-alkyl unsubstituted or substitited by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, R'® and R*°;

R®is CFs;

R’ is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C4-C2)-alkyl, (C4-Cz)-haloalkyl and (C4-Cz)-alkoxy;
R®is H or (C1-Ca)-alkyl;

R? is H or (C-Cs)-alkyl;

R" is heterocyclyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from
the group consisting of halogen, (C-C2)-alkyl, (C{-Cz)-haloalkyl, (C1-Ca)-alkoxy and
S(O)R™;

R" and R are each independently (C1-C»)-alky! or (C1-Cz)-haloalky!;

R" is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (G1-C2)-alky!, (C+-Cz)-haloalkyl, (C1-C2)-alkoxy, (Cs-Ca)-
haloalkoxy, CN, NO2, S(O),R"! and NR°R®;

n and p are each independently 0, 1 or 2;

qis0or1;and i

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heteroaromatic
radical selected from the group consisting of pyridyl, pyrimidinyl, pyridazinyl,
pyrazinyl, friazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, furyl, pyrrolyl,
pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl.

A further preferred class of compounds of formula (l) are those in which:

R'is CN;

Wis C-Cl;

R?is chlorine;

R*is CFy;

R'is H, (C-Cy)-alkenyl, (Cx-Cy)-alkynyl, (Cs-Ce)-cycloaliyl, -COz~(C1-Cs)-alkyl or
«{CHz){R in which R’ Is phenyl unsubstituted or substituted by one or more halogen
radicals; or (C1-C4)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (Cs-Ce)-cycloalkyl and S(O),R" in
which R is (C1-Ca)-alkyl or (C4-C4)-haloalkyl (more preferably R* is methyl);
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R® is (C3-Cg)-cycloalkyl; or is phenyl, benzyl or phenethyl which last three mentioned
groups are unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cy4)-alkyl or (C1-Cs)-haloatkyl, (C1-C,)-alkoxy, (Cs-
Ca4)-haloalkoxy, phenyl, naphthyl, -CO2-(C4-C4)-alkyl, phenoxy unsubstituted or
substituted by one or more halogen radicals, and S(O),R"! in which R'!is (C4-C.)-
alkyl or (C4-Cs)-haloalkyl; or is R™ or -CH,R" in which R"is pyridyl, pyrimidy,
thienyl, pyrazolyl, imidazoloyl, thiazolyl, pymolyl, tetrazolyl, triazoly! or furyl
unsubstituted or substituted by one or more halogen radicals; or is (C1-C4)-alkyl
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, S(O),R"! in which R'is (C1-C,)-alky! or (C1-C.)-haloalkyt and
NR®R?; in which R® and R? are each independently H or (C1-C4)-alkyl;

R®is CF3;

n and p are each independently 0, 1 or 2; and

qisOor1.

A further preferred class of compounds of farmula (I} are those in which:

R'is CN;

W is CCI;

R?is chlorine;

R®is CFy;

R* is H, (Cs-C4)-alkenyl, (Cs-C4)-alkynyl, (C3-Ce)-cycloalkyl, -CO>(C1-Ca)-alkyl or
«(CHZ)qR7 in which R is phenyl unsubstituted or substituted by one or more halogen
radicals; or (C1-C,)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C4-Cq)-alkoxy and (Ca-Cs)-cycloalkyl
(more preferably R* is methyi);

RS is (Cs-C4)-alkenyl, (C3-Ce)-cycioalkyt or CH=CH-phenyl; or (C1-C4)-alkyl
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, S(0){C1-C)-alkyl, (C1-C4)-alkoxy and NR®R® in which R® and
R? are each independently H or (C1-C4)-alkyl, or together with the attached N atom
form a five- or six-membered saturated ring which optionally contains an additional
hetero atom in the ring which is selected from O, S and N;

R%is CFy;

1+
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n and p are each independently 0, 1 or 2; and
qisOor1.

A further preferred class of compounds of formula (I) are those in which:

R'is CN;

Wis C-CI;

R? is chiorine;

R3is CFs;

R*is (C1-C4)-alkyl (more preferably R* is methyl);

R® is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selacted from the
group consisting of halogen, (C-C4)-alkyl, (C1-C4)-haloalkyl, (Cs-Ce)-cycloalkyl, (Cy-
C.)-alkoxy, (C4-Cg4)-haloalkoxy, S{O)p(C1-Cq)-alkyl, S(O)p(C1-Cs)-haloalkyl, NO2, SFs,
naphthyl, -CO2-(C+-C,4)-alkyl and benzodioxolanyl; or phenyl substituted by phenoxy
which last mentioned group is unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (Cy-Ca)-alkyl, (C,-C4)-haloalkyl and
(C+-C,)alkoxy; or phenyl substituted by pheny! which last mentioned group
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, (C1-C4)-alkyl, (C1-Cq)-haloalkyl and (C1-Cs)-alkoxy;

R®is CF3; and

n and p are each independently 0, 1 or 2,

A further preferred class of compounds of formula (I) are those in which:

R'is CN;

Wis CCl;

R?is chlorine;

R'is CFy;

R* is (C1-Cu)-alky! (more preferably R* is methyi);

R® is pyridyl, pyrimidyi, pyrazoly, imidazoloyl, thiazolyl, pymolyl, tetrazolyl, triazolyl,
furyl, tetrahydrofuryl or tetrahydrothienyl, which last 11 mentioned groups are
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, (C-C4)-alkyl and (C+-C4)-haloalkyl; or thienyl unsubstituted or
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substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-Cq)-alkyl, (C1-C4)-haloalkyl and pyridyl;

R%is CFy; and

nis0, tor2

The compounds of general formula (I) can be prepared by the application or
adaptation of known methods (i.e. methods heretofore used or described in the
chemical literature.

in the following description of processes when symbols appearing in formulae are
not specifically defined, it is understood that they are "as defined above" in
accordance with the first definition of each symbol in the specification.

According to a further feature of the invention oompounds of formula (1) wherein R,
RZ R, R*, R%, R®, W and n are as defined above may be prepared by the reaction of
a compound of formula (lI):

R8S(0); R!
R Il |
N N
R~
g
R3
(n

wherein R', R, R}, R%, R®, W and n are as defined above, with a compound of
formula (llI):

R5-S0,L

(i)

wherein R’ is as defined above and L is a leaving group, generally halogen and
preferably chiorine. The reaction is generally performed in the presence of a base
such as sodium hydride, in a solvent such as dioxan, tetrahydrofuran or N,N-
dimethylformamide, at a temperature of from 0° to 100°C (preferably 0° to 50°C).
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According to a further feature of the invention compounds of formula (l) wherein R',
R? R3, R% R, W and n are as defined above and R* is as defined above with the
exclusion of hydrogen, may also be prepared by the alkylation or acylation of the
corresponding compound of formula (f) wherein R* is hydrogen. The alkylation or
acylation reactions may be carried out according to the general methods described
in patent publication numbers WO 83/06089, WO 94/21608, WO 87/03781, EP
0285117 and U.S. §,232,940.

According to a further feature of the invention compounds of formuta (I) wherein R,
R?, R®, R% R®, R® and W are as defined above, and n is 1 or 2 may be prepared by
oxidising a comresponding compound in which n is 0 or 1. The oxidation is generally
performed using a peracid such as 3-chloroperbenzoic acid in a solvent such as
dichloromethane or 1,2-dichloroethane, at a temperature of from 0°C to the reflux
temperature of the solvent.

Collections of compounds of the formula (I) which can be synthesized by the above
mentioned process may also be prepared in a parallel manner, and this may be
effected manually or in a semiautomated or fully automated manner. In this case, itis
possible, for example, fo automate the procedure of the reaction, work-up or
purification of the products or of the intermediates. In total, this is to be understood
as meaning a procedure as is described, for example, by S.H. DeWitt in “Annual
Reports in Combinatorial Chemistry and Molecular Diversity: Automated Synthesis®,
Volume 1, Verlag Escom 1887, pages 69 to 77.

A series of dommercially available apparatuses as are offered by, for example, Stem
Corporation, Woodrolfe Road, Tollesbury, Essex, CM9 8SE, England or H+P
Labortechnik GmbH, Bruckmannring 28, 85784 Oberschlei8heim, Germany or
Radleys, Shirehill, Saffron Walden, Essex, England, may be used for the parallel
procedure of the reaction and work-up. For the parallel purification of compounds of
the formula (1), or of intermediates obtained during the preparation, use may be
made, inter alia, of chromatography apparatuses, for example those by ISCO, Inc.,
4700 Superior Street, Lincoln, NE 68504, USA.
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The apparatuses mentioned lead to a modular procedure in which the individual
process steps are automated, but manual operations must be performed between
the process steps. This can be prevented by employing semi-integrated or fully
integrated automation systems where the automation modules in question are
operated by, for example, robots. Such automation systems can be obtained, for
example, from Zymark Corporation, Zymark Center, Hopkinton, MA 01748, USA.

In addition to what has been described here, compounds of the formula (1) may be
prepared in part or fully by solid-phase-supported methods. For this pdrpose,
individual intermediate steps or all intermediate steps of the synthesis or of a
synthesis adapted to suit the procedure in question are bound to a synthetic resin.
Solid-phase-supported synthesis methods are described extensively in the specialist
literature, for example Barry A. Bunin in “The Combinatorial Index”, Academic Press, -
1998.

The use of solid-phase-supported synthesis methods permits a series of protocols
which are known from the fiterature and which, in tum, can be performed manually or
in an automated manner. For example, the "tea-bag method” (Houghten, US
4,631,211; Houghten et al., Proc. Natl. Acad. Sci, 1985, 82, 5131-5135), in which
products by IRORI, 11149 North Tomrey Pines Road, La Jolla, CA 92037, USA, are
employed, may be semiautomated. The automation of solid-phase-supported parallel
synthesas is performed successfully, for example, by apparatuses by Argonaut
Technologies, Inc., 887 Industrial Road, San Carlos, CA 84070, USA or
MultiSynTech GmbH, Wullener Feld 4, 58454 Witten, Germany.

The preparation of the processes described herein yields compounds of the formula
(1) in the form of substance collections which are termed libraries. The present

invention also relatés to libraries which comprise at least two. compounds of the
formula (). .

Intermediates of formula (Il) wherein L is chlorine, bbmine or iodine may be
prepared according to known procedures, for example as described in EP 0295117,
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by the diazotisation of the comesponding amine of formula (V1il), generally using an
alkyl nitrite such as t-butyl nitrite, in the presence of a suitable halogenating agent,
preferably bromoform, iodine or anhydrous cupric chloride, optionally in the presence
of a solvent such as acetonitrile or chloroform, at a temperature of from 0° to 100°C.

Compounds of formula (l1) and (1ll) are known or may be prepared by known
methods.

The following nondimiting Examples illustrate the preparation of the compounds of
formula (J).
Chemical Examples

Example 1
1-(2,6-Dichloro-4-triflucromethyiphenyl)-3-cyano-5-(N-benzylsulfonyl-N-
methylamino)-4-triflucromethyisulfinylpyrazole (compound number 2-16)

To a solution of 1+(2,6-dichioro-4-frifluocromethyiphenyl)-3-cyano-5-methylamino-4-
trifluoromethyisulfinyipyrazole (2.0 g, 4.0 mmol) in tetrahydrofuran was added
sodium hydride (60%, 0.144 g, 6.0 mmol). After stirring for 1 hour at 20°C
benzylsulfonyl chloride (1.14 g, 6.0 mmol) was added dropwise. The mixture was
stirred for an additional 8 hours at 20°C. Aqueous ammonium chloride was added
and extractive workup with aqueous sodium carbonate and dichloromethane gave a
solid which was washed with heptane-ethyl acetate (1:1), fillered and dried to give
the title product (1.5 g, Compound 2-16) as a pale white solid, m.p.161°C.

Example 2

1-(2,6-Dichloro-4-trifiuoromethyiphenyl)- 5{N-(3-chloropropyisuifonyf)-N-
methylamino}-3-cyano-4-trifluoromethyisufonylpyrazole (compound number 1-121)
To a solution of 1-(2,8-dichloro-4-trifluoromethylphenyl)-3-cyano-5-methylamino-4-
trifluoromethyisulfonylpyrazole (1.0 g, 2.1 mmol) in tetrahydrofuran was added
sodium hydride (60%, 0.1 g, 3.0 mmol). After sfirring for 1 hour at 20°C, 3-
chorpropylisulfonyl chloride (0.52 g, 3.0 mmol) was added dropwise. The mixture
was stimed for an additional 8 hours at 20°C. Aqueous ammonium chloride was
added and extractive workup with aqueous sodium carbonate and dichloromethane
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gave a solid which was washed with heptane-ethyl acetate (1:1), filtered and dried to
give the fitle product (0.15 g, Compound 1-121) as a pale brown solid.

Example 3

1-(2,6-Dichloro-4-triflucromethyiphenyi)-5{N-(4-chlorophenylsulfonyl)-N-
methylamino}-3-cyano-4-triflucromethyithiopyrazole (compound number 5-3)

To a solution of 1<(2,6-dichloro-4-triflucromethylphenyl)-3-cyano-5-methylamino-4-
trifluoromethyithiopyrazole (0.5 g, 1.0 mmol) in tetrahydrofuran was added 4-
dimethylaminopyridine (0.12 g, 1.0 mmol) and triethylamine (0.4 g, 4.0 mmol). After
stirring for 30 minutes at 20°C, 4-chorphenyisulfonyl chloride (0.63 g, 3.0 mmol) was
added dropwise, and the mixture was heated at reflux for 10 hours. After extractive
workup with aqueous sodiuu-'n carbonate and dichloromethane the product was
purified by chromatography eluting with heptane-dichloromethane (1:1) to give the
title product (0.02 g, Compound 5-3) as a solid.

The following p.referred compounds shown in Tables 1 to 7 also form part of the
present invention, and were or may be prepared in accordance with, or analogously
to, the above-mentioned Examples 1 to 3 or the above-described general methods.
In the Tables, i-Pr means isopropyl, {-Bu means tert-butyl, Ph means phen'yl and 4-
(3,5-CI2-PhQ) means 4-(3,5-dichlorophenoxy)-. Where subscripts are omitted after
atoms it will be understood that they are intended, for example CH3 means CHj.
Double and triple bonds are not explicitly shown. The carbon atom on the left side of
the R* values is bonded to the N atom depicted in formula (1), and the carbon atom
on the left side of the R® values is bonded to the SO, group depicted in formula ().
Compound numbers are given for reference purposes only.
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Table 1: Compounds of formuta (I) in which R' is CN; R? is Cl; Wis C-CI; R* is CFa

and R® is CF3.

Compound |R* R® n [m.p.

Number ("CYH
NMR NCH3

1-1 H CH3 0]

1-2 CH3 CH3 0 J152

1-3 CH2CH3 ICH3 [0

14 CH2CH2CH3 |CH3 10

1-5 CH2CH2CH2CH3 [CH3 lo

18 CH2CHCH2 CH3 0

1-7 CH2CCH CH3 10

18 C(O)OCH3 CH3 o

19 [C(O)OCH2CH3 CH3 o

1-10 CH20CH3 CH3 1]

711 CH20CH2CH3 CH3 o

1.12 CH2cyclopropyl CH3 (1]

1-13 cyclopropyl CH3 0

1-14 CH2Ph CH3 [0

1156 H CH3 1

1-18 |CH3 CH3 1 |164

1-17 ICH2CH3 ICH3 1

1-18 CH2CH2CH3 |CH3 1

1-19 CH2CH2CH2CH3 |CH3 1

1-20 CH2CHCH2 |CH3 1

1-21 CH2CCH |CH3 1

1-22 C(O)OCH3 [CH3 1

1-23 C(O)YOCH2CH3 ICH3 1

1-24 CH20CH3 CH3 1

1-25 CH20CH2CH3 CH3 1

1-28 CH2cyclopropyl ICH3 1

1-27 cyclopropyl CH3 1

1-28 CH2Ph CH3 1

1-29 H |CH3 2

1-30 CH3 CH3 2

1-31 CH2CH3 -JCH3 2

1-32 CH2CH2CH3 CH3 2

1-33 CH2CH2CH2CH3 CH3 2

1-34 CH2CHCH2 CH3 2

1-35 CH2CCH CH3 2
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Compound |R* R n |m.p.

Number ("C)/I{H
NMR NCH3

1-36 C(O)OCHS3 CH3 2

1-37 C(O)OCH2CH3 CH3 2

1-38 CH20CH3 CH3 2

1-38 CH20CH2CH3 CH3 2

1-40 CH2cyclopropy! CH3 2

1-41 |eyclopropyl CH3 2

1-42 ‘|CH2Ph CH3 2

1-43 H CH2CH3 0

1-44 CH3 CH2CH3 0 |114

145 CH2CH3 CH2CH3 1o

1-46 CH2CH2CH3 CH2CH3 [0

1-47 CH2CH2CH2CH3 CH2CH3 o

1-48 CH2CHCH2 CH2CH3 10

149 |CH2CCH CH2CH3 0

1-50 |c(O)ocH3 CH2CH3 [o

1-51 C(O)OCH2CH3 CH2CH3 10

1562 CH20OCH3 CH2CH3 [0

1-53 CH20CH2CH3 CH2CH3 0

154 CH2cyclopropyl CH2CH3 [0

1-55 cyclopropyl CH2CH3 0

1-56 CH2Ph CH2CH3 0

1-57 H CH2CH3 1 |oil

1-58 CH3 CH2CH3 1 131

1-59 CH2CH3 |CH2CH3 1

1-60 CH2CH2CH3 ICH2CH3 1

1-61 |CH2CH2CH2CH3 CH2CH3 1

1-82 ~ |CH2CHCH2 CH2CH3 1

1-63 CH2CCH CH2CH3 1

1-64 C(O)OCH3 CH2CH3 1

1-85 |C(O)OCH2CH3 CH2CH3 1

166 CH20CH3 CH2CH3 1

1-87 CH20CH2CH3 CH2CH3 1

1-68 CH2cyclopropyl CH2CH3 1

1-89 cyclopropyl CH2CH3 1

1-70 CH2Ph ICH2CH3 1

1-71 H CH2CH3 2

1-72 CH3 CH2CH3 2

1-73 CH2CH3 CH2CH3 2

1-74 CH2CH2CH?3 CH2CH3 2

1-75 CH2CH2CH2CH3 CH2CH3 2

1-76 CH2CHCH2 CH2CH3 2
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Compound [R* R’ n [m.p.

Number (°C)1MH
NMR NCH3

1-77 CH2CCH |ICH2CH3 2

1-78 C(O)OCH3 [CH2CH3 2

1-79 |C(O)OCH2CH3 [CH2CH3 2

1-80 CH20CH3 CH2CH3 2

1-81 CH20CH2CH3 CH2CH3 2

1-82 CH2cyclopropyl CH2CH3 2

1-83 cyclopropyl [CH2CH3 2

1-84 CH2Ph |CH2CH3 2

1-85 CH3 liPr 1 [3.38s,3H

1-88 CH3 [CH2CH2CH3 1 ]140

1-87 CH3 CH2CH2CH2CH3 1 [3.38s,3H

1-88 CH3 ICHCI2 1

1-89 CH3 CH2ClI 1 112

1-80 CH3 CF3 1 |12

1-91 CH3 CFH2 1

1-92 CH3 CF2H 1

1-93 CH3 C8H17 1

1-04 CH3 C9H19 1

1-05 CH3 C10H21 1

1-96 CH3 C12H25 1

1-97 CH3 CHCH2 1 |143

1-08 CH3 CH2CHCH2 1

1-99 CH3 cyclo-C5HO 1

1-100 CH3 Jeyclo-C6H11 1

1-101 CH3 ICH2CH2CH2C) 1 ]3.408,3H

1-102 CH3 CH2502CH3 1 :

1-103 CH3 CH2NH2 1

1-104 CH3 CH2NHCH3 1

1-105 CH3 CH2N(CH3)2 1

1-106 CH3 CH2NHCH2CH3 1

1-107 CH3 ICH2N(CH2CH?3)2 1

1-108 CHJ3 |CH2CH2N(CH3)2 1

1-109 CH3 |CH2CH2N(CH2CH3)2 |1

1-110 CH3 CH2-N-morpholinyl 1

1-111 CH3 CH20CH3 1

1-112 CH3 CH20CH2CH3 1

1-113 CH3 {CH2SCH3 1

1-114 CH3 CHCHPh 1 ]123

1-115 CH3 CHCHPh 2 |[138

1-116 Na CH3 0

1-117 H CH2CH3 1
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[Compound [R* TR In Tm.p.
Number (*C)/1H
NMR NCH3

1-118 CH3 CCl3 1 |99
1-119 CH3 CHCI2 1 |3.58s,3H
1-120 |CH3 |cCH2CH2CH2CH3 2
1-121 CH3 CH2CH2CH2CI 2 |102
1-122 CH3 iPr 0 |3:40s,3H
1-123 CH3 C8H17 1 193
1-124 CH3 JCOH19 0 |]3.36s,3H
1-125 CH3 C10H21 [0 [3.38s,3H
1-126 “ICH3 C12H25 1 |91
1-127 CH3 |C8H17 2 |3.428,3H
1-128 CH3 |C8H17 0 13.368,3H
1-129 |ICH3 C12H25 0 |3.38s,3H
Table 2: Compounds of formula (la)

CF,S(0); CN

: |
Cl Cl
. CF,
(la)

Compound {R* Z n m. p. (°C)
Number
2-1 H H ]
2-2 CH3 H [o
2-3 CH2CH3 H [0
2-4 CH2CH2CH3 H o
2-5 CH2CH2CH2CH3 |H 0
2-8 |CH2CHCH2 [H |0
2-7 |CH2CCH H lo
2-8 |C(O)OCH3 H {o
2-9 C(O)OCH2CH3 H 0




WO 2004449797 PCT/EP2003/012618

24
Compound WR‘ Z F m. p. (°C)
Number
2-10 CH20CH3 H {0
2-11% CH20CH2CH3 H lo
2-12 |CH2cyclopropyl H 0]
2-13 |cyclopropyl H 0
2-14 |CH2Ph H 0
2-15 |H H 1
12-16 |CH3 H 1 161
2-17 CH2CH3 H 1
2-18 CH2CH2CH3 H 1
2-19 CH2CH2CH2CH3 [H 1
2-20 CH2CHCH2 H 1
2-21 CH2CCH H 1
2-22 |C(0)OCH3 H 1
2-23 C(O)OCH2CH3 H 1
2-24 CH20CH3 H 1
{2-25 CH20CH2CH3 H 1
2-26 CH2cyclopropyl H 1
2-27 cyclopropyl H 1
2-28 CH2Ph H 1
2-20 H H 2
2-30 CH3 H 2
2-31 CH2CH3 H 2
2-32 CH2CH2CH3 H 2
2-33 CH2CH2CH2CH3 |H 2
2-34 CH2CHCH2 H 2
2-35 CH2CCH H 2
2-38 C(O)OCH3 H 2
2-37 C(O)OCH2CH3 H 2
2-38 CH20CH3 H 2
2-39 CH20CH2CH3 H 2
2-40 CH2cyclopropyl H 2
2-41 cyclopropyl H 2
2-42 CH2Ph H 2
2-43 CH3 2-Cl {0
2-44 CH3 3-Cl jo
2-45 JCH3 4-Cl 1o
2-48 CH3 . 2,5-CI2 {0
2-47 CH3 2,6-Cl2 0
2-48 CH3 3.4-Cl2 0
2-4% CH3 2-F o
2-50 CH3 3-F o
2-51 CH3 4-F lo
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Compound |R" Z n m. p. (°C)
Number

2-52 CH3 34-F2 10

2-53 CH3 2,6-F2 [0

2-54 CH3 4-Br o

2-55 CH3 4-] [0

2-56 CH3 2-CF3 0

2-57 CH3 3-CF3 0

2-58 CH3 4-CF3 10

2-59 |CH3 3,5{CF3)2 |0

2-80 |CH3 4-CF3,2-Cl |0

2-61 CH3 3-CF3,4C1 |0

2-62 CH3 2-OCH3 0

2-63 CH3 3-OCH3 Y

2-64 CH3 4-OCH3 lo

265 CH3 4-SCH3 0

2-66 CH3 4-SCF3 0

2-87 CH3 4-SF5 o

2-88 CH3 3,4{0OCH3)2 |0

2-69 CH3 4-Ph |0

2-70 CH3 4-| 0

2-71 CH3 2-CH3 0

2-72 CH3 3-CH3 0

2-73 CH3 23(CH3)2 |0

2-74 |[CH3 4-CH3 o

2-75 CH3 25{CH3)2 o

2-76 CH3 26-(CH3)2 |0

2-77 CH3 34-(CH3)2 |0

2-78 CH3 2-Cl 1

2-79 CH3 3-Cl 1 199
2-80 CH3 4-Cl 1

2-81 CH3 2,5-CI2 1
12-82 CH3 2,6-Cl2 1

2-83 CH3 3,4-Ci2 1 223
2-84 CH3 2-F 1

2-85 CH3 3-F 1

2-86 CH3 4-F 1 207
2-87 {CH3 34-F2 1

2-88 [CH3 2,6-F2 L

2-89 CH3 4-Br 1

2-80 CH3 4-1 1

2-91 CH3 2-CF3 1

2-92 CH3 3-CF3 1

2-93 CH3 4-CF3 1

23
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Compound |R® Z n m. p. (°C)
Number
2-94 CH3 35{CF3)2 N
2-95 CH3 4-CF3,2-Cl |1
2-96 CH3 3CF3,4Cl 1
2-97 CH3 2-OCH3 1
2-98 CH3 3-OCH3 1
2-89 CH3 4-OCH3 1
2-100 CH3 4-SCH3 1
2-101 CH3 4-SCF3 1
2-102 CH3 4-SF5 1
2-103 CH3 3,4{0OCH3)2 |1
2-104 CH3 4-Ph 1
2-105 CH3 4-| 1
2-108 CH3 2-CH3 1
2-107 CH3 3-CH3 1
2-108 CH3 2,3{CH3)2 |1
2-109 CH3 4-CH3 1
2-110 CH3 2,5{(CH3)2 |1
2-111 CH3 2,6{CH3)2 |1
2-112 CH3 34-(CH3)2 |1
2-113 CH3 2-Cl 2
2-114 CH3 3-Cl 2
2-115 CH3 4-Cl 2
2-116 CH3 2,5Cl2 2
2-117 CH3 2.6C2 2
2-118 CH3 3,4-CI2 2
2-119 CH3 2-F 2
2-120 CH3 3-F 2
2-121 [CH3 4-F 2
2-122 CH3 3,4F2 2
2-123 CH3 2,6-F2 2
2-124 CH3 4-Br 2
2-125 CH3 4-| 2
2-126 CH3 2-CF3 2
2-127 CH3 3-CF3 2
12-128 CH3 4-CF3 2
2-129 CH3 35-(CF3)2 |2
2-130 . |CH3 -CF3,2-Cl .|2.
2-131 CH3 3-CF3,4-Cl |2
2-132 CH3 2-OCH3 2
2-133 CH3 3-OCH3 2
2-134 CH3 4-OCH3 2
2-135 CH3 4-SCH3 2
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Compound [R* Z n [m. p. (°C)
Number

2-136 CH3 4-SCF3 2

2-137 CH3 4-SF5 2

2-138 CH3 3,4(OCH3)2 |2

2-139 CH3 4-Ph 2

2-140 CH3 4-1 2

2-141 CH3 2-CH3 2

2-142 CH3 3-CH3 2

2-143 |CH3 2,3-(CH3)2 |2

2-144 |CH3 4-CH3 2

2-145 CH3 2,5<(CH3)2 |2

2-146 CH3 26-(CH3)2 |2

2-147 CH3 34{CH3)2 |2

2-148 CH3 4-C5H11 |0

2-149 CH3 3,5-Cl2 0

2-150 CH3 3,5-Cl2 1

2-151 |CH3 3,5-Cl2 2

Table 3: Compounds of formula (Ib)
) ReS(0);; CN

|
Ci Cl
CF,
(1b)

[Compound [R® R Z m. p.(°C)
Number

3-1 CFCI2 H H 10
3-2 CFCI2 ICH3 H 0
33 CFCI2 CH2CH3 H 0
34 CFCI2 CH2CH2CH3 H 0
35 CFCi2 CH2CH2CH2CH3 |H 10
3-6 JCECI2 CH2CHCH2 H 0
37 |CFC12 CH2CCH H 0
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Compound [R°® R z n m. p.(°C)
Number
38 |CFCI2 C(O)OCH3 H 0
3-9 |CFCI2 C(O)OCH2CH3 H 0
3-10 CFCI2 CH20CH3 H 0
311 CFCI2 CH20CH2CH3 H 0
3-12 CFCI2 CH2cyclopropyl H 0
3-13 CFCI2 cyclopropyt H 0
3-14 CFCI2 CH2Ph H 1]
3-15 CFClI2 H H 1
3-18 CFCI2 CH3 H 1 jwax
3-17 CFCi2 CH2CH3 H 1
3-18 CFCI2 CH2CH2CH3 H 1
3-19 CFCl2 CH2CH2CH2CH3 [H 1
3-20 |CFCi2 CH2CHCH2 H 1
3-21 |[CFCI2 CH2CCH H 1
3-22 |cFc2 |C(O)OCH3 H 1
3-23 |CFCI2 C(O)OCH2CH3 H 1
3-24 CFCI2 CH20CH3 H 1
3-25 CFCI2 CH20CH2CH3 H 1
3-26 CFCI2 CH2cyclopropyl H 1
3-27 CFCI2 cyclopropyl H 1
3-28 CFCI2 CH2Ph H 1
3-39 CFCi2 \H H 2
3-30 CFCi2 CH3 H 2
3-31 CFCi2 CH2CH3 H 2
3-32 CFCI2 CH2CH2CH3 H 2
3-33 CFCI2 CH2CH2CH2CH3 |H 2
3-34 CFCI2 CH2CHCH2 H 2
3-35 |CFC2 CH2CCH H 2
3-36 |CFCI2 C(O)OCH3 H 2
3-37 |CFCI2 |C(O)YOCH2CH3 H 2
3-38 |CFCI2 |CH20CH3 H 2
3-39 |CFCI2 |CH20CH2CH3 H 2
3-40 |CFCI2 CH2cyclopropyl H 2
3-41 CFCI2 cyclopropyl H 2
3-42 CFCI2 CH2Ph H 2
3-43 CFCl2 CH3 2-Cl 0
34 CFCI2 CH3 3-Cl 0
3-45 {CFCI2 CH3 4-Cl 0
3-46 |[CFCI2 CH3 2,5-Cl2 0
3-47 |CFCI2 CH3 2,6-Cl2 0
3-48 |CFCI2 CH3 3,4Cl2 0
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Compound [R® R y2 n m. p.(*C)
Number

349 - |CFCI2 ICH3 2-F 0
3-50 ICFCI2 |CH3 3-F 0
3-51 CFCi2 CH3 4-F 0
3-52 CFCI2 CH3 3.4-F2 1]
3-53 CFCI2 CH3 2,6-F2 0
3-54 CFCI2 CH3 4-Br 0
3-55 ~JCFCI2 CH3 4- 0
3-56 CFCI2 CH3 2-CF3 0
3-57 CFCi2 CH3 3-CF3 0
3-58 CFCI2 CH3 4-CF3 0
3-59 “|CFCI2 CH3 3,5(CF3)2 0
3-60 CFCi2 CH3 4-CF3, 2-Cl 0
3-61 CFC12 |CH3 3-CF3, 4-Cl 0
3-62 CFCI2 [CH3 2-OCH3 |0
3-83 |CFCI2 CH3 3-OCH3 0
384 CFCI2 CH3 4-OCH3 0
3-65 CFCI2 CH3 4-.SCH3 0
3-66 CFCi2 CH3 4-SCF3 0
3-67 CFCl2  |CH3 4-SF5 0
3-68 ICFCI2  |CH3 34-(0CH3)2 |0
3-69 CFCi2  [CH3 4Ph jo
3-70 CFCI2  |CH3 4 [0
3711 CFCI2 CH3 2-CH3 |0
372 CFCI2 CH3 3-CH3 10
3-73 |ICFCI2 CH3 2,3-(CH3)2 0
3-74 ICFCI2 CH3 4-CH3 0
3-75 [CFCI2 CH3 2,5{CH3)2 0
3-76 ICFCI2 CH3 2,6-(CH3)2 0
377 |CFC2 ~ |CcH3 3,4-(CH3)2 0
3-78 CFCi2 ~ |CH3 2-Cl 1
3-79 CFCl2 |CH3 3-Cl 1
380 CFCI2 CH3 4-Cl 1
3-81 |CFCI2 CH3 2,5-Cl2 1
3-82 CFCI2 CH3 2,6-Cl2 1
3-83 CFCI2 CH3 3.4-Cl2 1
3-54 CFCl2  |CH3 2-F 1
385 [CFCI2~  |cH3 3F 1
3-86 fcFciz |cH3 4-F 1
3-87 CFCl2 CH3 3.4-F2 1
3-88 CFCI2 CH3 2,6-F2 1
3-89 CFCI2 CH3 4-Br 1

258
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Compound [R® R Z n m. p.(°C)
Number

3-90 CFCI2 CH3 4-1 1
391 CFCI2 CH3 2-CF3 1
392 CFCI2 CH3 3-CF3 1
303 CFCR2 CH3 4-CF3 1
3-94 CFCI2 CH3 3,5<(CF3)2 1
3-95 [CFC2 CH3 4-CF3, 2-Cl 1
306 |CFCI2 CH3 3-CF3, 4Cl 1
3-97 ICFCI2 CH3 2-OCH3 1
3-98 ‘[cFei2 CH3 3-OCH3 1
3-90 ICFCl2 - |CH3 4-OCH3 1
3-100 CFCI2 CH3 4-SCH3 1
3-101 CFCI2 CH3 4-SCF3 1
3102 |CFCi2 CH3 4-SF5 1
3-103 ICFCI2 CH3 34(OCH3)2 |1
3-104 [CFCi2 CH3 4-Ph 1
3-105 CFCI2 CH3 4 1
3-106 CFCR  |CH3 2-CH3 1
3-107 {CFCl2  [CH3 3-CH3 1
3-108 CFC2 |CH3 2,3(CH3)2 1
3-109 CFCR  |[CH3 4-CH3 1
3-110 CFCI2 |[CH3 2,5(CH3)2 1
3-111 [CFC2  [CH3 2,6-(CH3)2 1
3-112 CFCR2 |CH3 3,4-(CH3)2 1
3-113 CFCl2 |CH3 2-Cl 2
3-114 CFCI2 |CH3 3-Cl 2
3-115 CFC2 = [CH3 4-Cl 2
3116 CFCR  |CH3® 2,5Ci2 2
3-117 [CFCI2  [CH3 2,6-Cl2 2
3-118 CFCI2 |CH3 3,4-Ci2 2
3-119 CFCI2 |CH3 2-F 2
3-120 CFCI2  [CH3 3F 2
3-121 ICFCI2  |CH3 4-F 2
3-122 CFCI2 |CH3 34-F2 2
3-123 CFCl2 |CH3 - 2,6-F2 2
3-124 JCFCI2 CH3 4-Br 2
3-125 CFCI2 CH3 4 2
3126 - |CFCI2 CH3 2-CF3 2
3-127 CFCI2 CH3 3-CF3 2
3-128 CFCI2 CH3 4-CF3 2
3-129 CFC2 [CH3 3,5+(CF3)2 2
3-130 CFCI2 CH3 4-CF3, 2-Cl 2
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Compound [R° R* 2 In m. p.(°C)
Number

3-131 CFCI2 CH3 3-CF3, 4-Cl 2
3-132 JCFCI2 CH3 2-OCH3 2
3-133 |CFCI2 CH3 3-OCH3 2
3-134 CFCI2 CH3 4-OCH3 2
3-135 CFCI2 |CH3 4-SCH3 2
3-136 CFCI2 CH3 4-SCF3 2
3-137 CFCI2 CH3 4-SF5 2
3-138 CFCIR2 |CH3 34{(OCH3)2 |2
3-139 CFCI2 CH3 4-Ph 2
3-140 |CFC2 CH3 d4-| 2
3-141 ICFCI2 CH3 2-CH3 2
3-142 |CFCI2 CH3 3-CH3 2
3-143 {CFCI2 CH3 2,3(CH3)2 2
3-144 CFCI2 CH3 4-CH3 2
3-145 CFCI2 CH3 2,5-(CH3)2 2
3-148 |[CFCI2 CH3 2,6-(CH3)2 2
3-147 |CFCI2 CH3 3,4{(CH3)2 2
3-148 . |CF2CI CH3 H 0
3-149 CF2H CH3 H 0
3-150 CFH2 CH3 H 0
3-151 CH3 CH3 H 0
3-152 ICH2CH3 |[CH3 H 0
3-153 |CCI2CF3 [CH3 H 0
3-154 |[CH2CF3 |CH3 H [0
3-155 |CHCICF3 [CH3 H o
3-156 {CFHCF2H |CH3 H 0]
3-157 [CFHCFH2 |[CH3 H [0
3-148 CF2Ci CH3 H 1
3-149 CF2H CH3 ‘H 1
3-150 CFH2 CH3 H 1
3-151 |CH3 CH3 H 1
3-152 [CH2CH3 [CH3 H 1
3-153 ICCI2CF3 |[CH3 H 1
3-154 ICH2CF3 |CH3 H 1
3-155 CHCICF3 |CH3 H 1
3-156 CFHCF2H |CH3 H 1
3-157 CFHCFH2 {CH3 H 1
3-148 |[CF2CI CH3 H 2
3-149 ICF2H CH3 H 2
3-150 {CFH2 |ICH3 H 2
3-151 |CH3 CH3 H 2
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Compound [R® R* Zz n |m. p.(°C)
Number
3-152 CH2CH3 |CH3 H 2
3-153 CCI2CF3 |CH3 H 2
3-154 CH2CF3 |CH3 H 2
3-155 {ICHCICF3 |CH3 H 2
3-156 CFHCF2H |{CH3 H 2
3-157 CFHCFH2 |CH3 {H 2
Table 4: Compounds of formula (ic)

CF{S(0); CN
| |
R—CH;—SO0,
Cl Cl
CF,

(Ic)
[Compound [R™ R? [n [m. p. (°C)
Number
4-1 2-pyridyl CH3 1
4-2 3-pyridyi CH3 1
4-3 |5-Cl-3pyridyl CH3 1
4-4 4-pyridyl CH3 1
4-5 1-pyrimidyl CH3 1
4-6 3-pyrimidyl CH3 1
4-7 4-pyrimidyl CH3 1
4-8 2-thienyl CH3 1
4-9 3-thienyl CH3 1
4-10 2-furyl CH3 1
4-11 3-furyl CH3 1
4-12 2-{etrahydrofuryl  |CH3 1
4-13 3-tetrahydrofuryl  |CH3 1
4-14 3-pyrazolyl CH3 1
4-15 " |4-pyrazolyl CH3 1
4-16 |Spyrazolyl = " (CH3 ~ |1
4-17 2-imidazolyl CH3 1
4-18 4-imidazolyl CH3 1
4-19 5-imidazoiyl CH3 1
4-20 2-thiazolyl CH3 1
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Compound |[R™ R® n Im. p. (°C)
Number
4-21 4-thiazolyl CH3 1
4-22 5-thiazolyl CH3 1
4-23 2-tetrahydrothienyl {CH3 1
4-24 2-pymolyl CH3 1
4-25 3-pyrrolyl |CH3 1
4-26 4-pyrrolyl CH3 1
4-27 1-tetrazolyl CH3 1
4-28 S5-tetrazolyt CH3 1
4-30 3-{1,2,4)-triazolyl  |CH3 1
4-31 51,2 4)triazolyl |CH3 1
4-32  ° |5-Cl-2-thienyl CH3 0
4-33 2-thienyl CH3 0
4-34 2-thienyl CH3 2
4-35 |5-Cl-2-thienyl CH3 1
Table 5: Compounds of formula (Id)

CF,;S(0); CN
I
s6, N
Cl Cl
CF,

(id)

Compound |R* Z n m. p. ('C)Ir
Number 1{HNMR
' NCH3

5-1 |ICH3 [2-CI 0
5-2 ICH3 |3-Ci 0
53 CH3 |4-Cl 0 177
54 CH3 |2,5Ci2 |0

23
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Compound [R*  [Z n |m.p.(*CY

Number 1HNMR
NCH3

55 CH3 [2.6CR2 0

5-8 [CH3 [3,4-CI2 0

57 [CH3 |2-F {0

58 ICH3  [3-F |0

59 lcH3  [4F 0] 153

[5-10 CH3 |34-F2 0

5-11 CH3 [2,6-F2 0

5-12 CH3 |4-Br 0

513 CH3 |4 ‘ 0

514 CH3 [2-CF3 [0

515 |CH3  [3-CF3 0 167

516 |{CH3 |4-CF3 0 158

15-17 “[CH3 [3,5{CF3)2 0

5.18 [CH3 [4-CF3, 2-Ci 0

519 ICH3 |3-CF3, 4-Cl 0

5-20 ICH3  |2-OCH3 0

5-21 CH3 [3-OCH3 0

[5-22 CH3 |4-OCH3 0 152

5-23 CH3 |4-SCH3 0

5-24 CH3 |4-SCF3 0

525 CH3 |4-SF5 0

[5-26 CH3 |3,4(OCH3)2 0

5-27 CH3 [4Ph 0

528 CH3 |4 0

5-29 CH3 |2-CH3 0

530 CH3 [3-CH3 0 105

5-31 CH3 [2,3(CH3)2 0

5-32 CH3 |4-CH3 0 154

5.33 CH3 [2,5CH3)2 {0

5-34 CH3 [2,6{CH3)2 0

535 CH3- [3,4{CH3)2 0

5-38 CH3 [H 0 112

5-37 CH3 |4-OCF3 0 141

5-38 CH3 [1-C4HB 0 170

5-39 CH3 [2.4.6Ci3 0

540 CH3 |[246{CH3)3 - - ‘lo- 135

541 CH3 [2-CO2CH351 0

542 |CH3 |3.5Ci2 0 138

543 [CH3 |4-NO2 0

5-44 CH3 _ [1-naphthyl 0 131

545 CH3 [2,6-Ci2,4-CF3 0
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|Compound |R* Z n m. p. (°C)/
Number 1HNMR
NCH3
548 CH3 [2-Ci 1 185
5-47 CH3 |3Cl 1 120
5-48 CH3 |4-Cl 1 131
549 CH3 |2,5-Ci2 1 180
5-50 CH3 |2,6-Cl2 1
5-51 CH3 [|3.4-Ci2 1
5-52 CH3 |2-F 1
15-53 CH3 [3-F 1
5-54 CH3 |4-F 1 144
5-55 ICH3 |[3,4-F2 1
5.56 [CH3 [2,6F2 1
5-57 [CH3 |4-Br 1
5-58 CH3 |4 1
5-59 CH3 |2-CF3 1
5-60 ICH3 |3-CF3 1 161
5-61 CH3 |4CF3 1 138
562 CH3 |3,5(CF3)2 1
563 CH3 |4-CF3, 2-Cl 1
5-64 CH3 |3-CF3, 4-Cl 1
5-65 |CH3 2-OCH3 1 wax
5-66 CH3 |3-OCH3 1
5-67 |CH3 ]4-OCH3 1
15-68 ICH3 14-SCH3 1
569 CH3 |4-SCF3 1
5-70 CH3 |4-SF5 1
5-71 . CH3 |3,4{(OCH3)2 1
5-72 CH3 |4-Ph 1
5-73 CH3 |4 1
5-74 CH3 |2-CH3 1
5-75 CH3 |3-CH3 1 3.24s,3H
5-76 CH3 {2,3{(CH3)2 1
5-77 CH3 |4-CH3 1
1578 CH3 _|2,5(CH3)2 1
579 CH3 |2,6-(CH3)2 1
5-80 CH3 |3,4(CH3)2 1
5-81 ICH3 |H Lo 1 161
5-82 CH3 |4-OCF3 1 96
5-83 CH3 |t-C4H9 1 74
584 CH3 |2,4,6-Ci3 1 168
585 CH3 |2,4,6-(CH3)3 1 147
5-86 CH3 |2-CO2CH3,5- 1 3.40s,3H
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5-117 ICH3 |4-Ph
5-118 [CH3 4]

5-119 [CH3 [2-CH3
5120  |[CH3 |3-CH3
5-121 [CH3 }2,3{CH3)2
5-122 °JCH3 |4-CH3
5-123 [CH3 12,5<(CH3)2
5-124 ICH3 [2,6<(CH3)2
5-125 [CH3 |3,4-(CH3)2
5-126 ICH3 |H
5-127 [CH3 {4-OCF3

PCT/EP2003/N12618
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Compound rr 2 n Im. p. ("C){
Number 1HNMR
NCH3
5-87 ICH3 .]|3,5Ci2 1 131
5-88 JCH3 J4-NO2 1 194
5-89 |ICH3  |1-naphthyl 1 140
5-80 ICH3 ]2,6-Ci2,4-CF3 1
591 “|CH3 [2-CI 2
5-92 ICH3 j}3-Cl 2
5-93 [CH3 [4-CI 2
5-94 ICH3 1[2,5CI2 2
5-95 CH3 {2,6-Cl2 2
5-96 CH3 |3,4-Ci2 2
5-97 CH3 |2-F 2
5-08 CH3 |3-F 2
5-89 CH3 |4-F 2
5-100 CH3 |3,4-F2 2
5-101 CH3 |2,6-F2 2
5102 CH3 |4-Br 2
5-103 ICH3 | 2
5-104 ICH3 [2-CF3 2 171
5-105 |CH3 |3-CF3 2
5108 |CH3 }4-CF3 2
5-107 ICH3 ]3.5(CF3)2 2
5-108 CH3 |4-CF3, 2-Cl 2
5-109 CH3 |3-CF3, 4Cl 2
5-110 CH3 [2-OCH3 2
5111 CH3 [3-OCH3 2
5-112 CH3 |4-OCH3 2
5-113 ICH3 CH3 2
5-114 ICH3 |4-SCF3 2
5-115 {ICH3 |4-SF5 2
5-118 [CH3 3,4{OCH3)2 2
2
2
2
2
2
2
2
2
2
2
2
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Compound |R* z n m. p. ("Cy/
Number THNMR
NCH3
5-128 iCH3 [t-C4H9 2
5129 [CH3 [2,4,68-CI3 2
5-130 CH3 [2,4,6CH3)3 2
5131 CH3 |2-CO2CH3,5-1 2
5132 |CH3 [3,5-Cl2 2
5-133 ICH3 - [4-NO2 2
5-134 {CH3 [1-naphthyl 2
5135 CH3 [2,6-Cl2,4CF3 2
5-136 CH3 |4-(4-F-PhO) 1 147
5-137 CH3 }4-(3,5-Cl2-PhO) 1 159
5138 CH3 ]4(4-CI-PhO) 1 wax
5-139 CH3 |4(4-CH30-PhO) 1 167
5-140 CH3 [4-PhO 1 144
5-141 CH3 [4+(3,5-CF3-Ph0O) 1
5142 CH3 |4{4-CF3-PhO) 1 wax
5-143 [CH3 [4-(4-CH3-PhO) 1 190
5-144 CH3 }4-(3,4-C12-PhQ) 1 158
5-145 CH3 }4-{(2-CF3-PhO) 1
5-148 CH3 |4(2-CH3-PhOQ) 1
5-147 CH3 [4-(2-OCH3-PhO) 1
{5-148 ICH3 [4<(2-CHPhQ) 1
5149 ICH3 |4-(4-CF3-Ph) 1 166
5-150 ICH3 14-(3,4-Cl2-Ph) 1 102
5151  |CH3 |4-(4-FPh) 1 159
5152  |CH3 |4-(4-CH3-Ph) 1 110
5-153 CH3 }4-(2,3-CI2-Ph) 1
5-154 CH3 |4-(4-OCH3-Ph) 9 wax
5-155 CH3 |4-(4,6-CI2-Ph) 1
5-156 CH3 |4-(3,5-Ci2-Ph) 1
5157 CH3 [24,5Ci3 1
5-158 CH3 |Ph«3,4-OCH2CH20-) 0 139
5-159 CH3 |Ph-(3,4-OCH2CH20-) 1
5-160 CH3 [4-C5H11 |0 98
5-161 [CH3 J4-C5H11 1 104
5-162 ICH3 |4<(4-CHPh) 1
5-163 CH3 ~ |4]3,5-(CF3)2-Ph} 1 145
5-164 CH3 [2-OCHS3, 5-8r 1 197
5-165 CH3 |2-Br 1 X
5-166 CH3 [2-CN 1 191
5-167 CH3 [2-OCHS3, 5-Cl 1 178
5-168 [CH3 [2,6-(CH3)2, 4-isopropyi 1 170

99
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Compound [R* Z n Im. p. (°C
Number THNMR

INCH3

|5-169 CH3 |6-Coumaryl 1 >235
5-170 CH3 |2-CH=N-O-CH3 1 148
5-171 JCH3 [2,3(CH3)2, 5-+-C4H9 1 210
5-172 [CH3 [2-Ph 1
5-173 CH3 |2-OCH3, 6-Cl 1 Joil
5-174 CH3 |4-CH(CH3)CH2CH3 1 145
5-175 CH3 |2-Cl, 4-CH3 1 |98
5-176 CH3 |2-CH3, 4-Cl 1 106
5177 CH3 {2,4-(isopropyl)2 1 oil
5-178 CH3 |2,4-CH2CH3 1 73
5179 CH3 |2,5{(isopropyl)2 1 joil
5-180 CH3 |2-CH3, 3,5-CI2 1 97
5-181 CH3 |2-OCH2CH3, 5-isopropyl 1 97
5-182 CH3 |2-Cl, 3,5{CH3)2 1 895
5183 CH3 |3-F, 5-CH3 1 175
5-184 CH3 |2-F, 5-OCH3 1 173
5-185 CH3 [2-C(O)OPh 1 |57
5-186 |ICH3 {2-OCH2CH2CH3, 6-CH3 1 101
5-187 CH3 |3-NO2, 4-OCF3 1 198
5-188 {CH3  4-O-pyrid-2-yi 1 116
5-189 CH3 |2-S-Ph 1 179
5-180 CH3 |2-C(O)OCH2CF3, 5-CH3 1 oil
{5-181 CH3 |2-C(O)OCH2CH20CH3 1 135
Table 6: Compounds of formula (le)

CF,S(0); CN

|
Cl Ci

CF,
(le)
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Compound |R* z n m. p. (°C)
Number

6-1 H H 0
6-2 |CH3 H 0
8-3 |CH2CH3 H 0
6-4 CH2CH2CH3 H 0
6-5 CH2CH2CH2CH3 |H 0
6-6 CH2CHCH2 H 0
|67 CH2CCH H 0
|68 C(O)OCH3 . H 0
[6-9 C(O)OCH2CH3 H 0
16-10 CH20CH3 H 0
8-11 CH20CH2CH3 H 0
|6-12 CH2cyclopropyl H 0
[6-13 cyclopropyl H [0
|6-14 CH2Ph H 0
[6-15 H IH 1
[6-16 CH3 {H 1
[6-17 CH2CH3 [H 1
|6-18 CH2CH2CH3 H 1
6-19 [CH2CH2CH2CH3 |H 1
6-20 |CH2CHCH2 H 1
6-21 [CH2CCH H 1
6-22 [C(O)OCH3 H 1
8-23 |C(O)OCH2CH3 H 1
6-24 CH20CH3 H 1
[6-25 CH20CH2CH3 H 1
16-26 |CH2cyclopropyl H 1
|6-27 |eyclopropyl H 1
6-28 [CH2Ph H i
6-29 H H 2
6-30 ICH3 H 2
6-31 |CH2CH3 H 2
{8-32 CH2CH2CH3 |H 2
18-33 iCH2CH2CH2CH3 M 2
[6-34 |cH2CHCH2 H 2
l8-35 |CH2CCH H 2
|8-36 C(OYOCH3 H 2
|6-37 C(O)OCH2CH3 - |H 2
[8-38 |CH20CH3 H 2
|6-39 CH20CH2CH3 H 2
[68-40 CH2cyclopropyl H 2
6-41 |eyclopropyl H 2
8-42 ICH2Ph H 2
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Compound [R* Z n m. p. (°C)
Number

6-43 |CH3 2-Cl 0
6-44 CH3 3-Cl 0
[6-45 [CH3 4-Ci 0
(6-46 CH3 2,5-Cl2 0
16-47 CH3 2,6-Cl2 0
16-48 CH3 3,4-Cl2 0
16-49 CH3 2-F 0
18-50 |CH3 3-F |0
8-51 [CH3 4-F jo
l6-52 CH3 3,4 F2 [0
j6-53 CH3 2,6-F2 lo
6-54 CH3 4-Br [0
6-55 CH3 4-1 0
6-56 CH3 2-CF3 0
8-57 CH3a 3-CF3 0
6-58 CH3 4-CF3 0
|6-59 CH3 3,5{CF3)2 |0
16-60 CH3 4-CF3, 2-CI |0
8-61 CH3 3-CF3,4Cl |0
8-62 CH3 2-0CH3 0
6-63 CH3 3-OCH3 0
6-64 CH3 4-OCH3 lo
6-85 CH3 4-SCH3 1]
6-66 CH3 4-SCF3 ©
6-87 CH3 4-SF5 lo
6-68 CH3 3,4{OCH3)2 |0
6-69 CH3 4-Ph 0
6-70 CH3 4] 0
6-71 CH3 2-CH3 0
6-72 CH3 3-CH3 0
673 CH3 2.3{CH3)2_ |0
[8-74 CH3 4-CH3 [0
|6-75 [CH3 2,5{(CH3)2 |0
l6-76 CH3 2.64{CH3)2 |0
16-77 CH3 3.4<{CH3)2 |0
16-78 CH3 2-Cl 1
6-79 CH3 3-Cl 1
6-80 CH3 4-Cl 1
6-81 CH3 2,5-Cl2 1
6-82 CH3 2,6-Cl2 1
6-83 CH3 3.4-CI2 1
{6-84 CH3 2-F 1
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Compound |R* Z n |m-p. CC)
Number

6-85 CH3 3-F 1
6-86 CH3 4-F 1
6-87 {CH3 3,42 1
6-88 CH3 2,6-F2 1
6-89 CH3 4-Br 1
6-90 CH3 4-1 1
6-91 CH3 2-CF3 1
6-92 CH3 3-CF3 1
6-93 |CH3 4-CF3 1
6-94 ICH3 3,5«(CF3)2 |1
6-95 CH3 4-CF3, 2-Cl |1
6-96 CH3 3-CF3,4Cl |1
6-97 CH3 2-OCH3 1
6-98 |CH3 3-OCH3 1
6-89 [CH3 4-OCH3 1
6-100 |CH3 4-SCH3 1
6-101 |CH3 4-SCF3 1
{6-102 [CH3 4-SF5 1
[6-103 CH3 3,4{(OCH3)2 |1
6-104 CH3 4-Ph 1
|6-105 |CH3 4- 1
[6-106 ICH3 2-CH3 1
6-107 |CH3 3-CH3 1
6-108 |CH3 2,3{CH3)2 11
[6-109 CH3 4-CH3 1
[6-110 CH3 2,5(CH3)2 |1
8-111 CH3 28-(CH3)2 |1
8-112 CH3 344{CH3)2 |1
B8-113 CH3 2-Cl 2
16-114 CH3 3-Cl 2
[6-115 CH3 4-Cl 2
|6-116 {CH3 2,5-C12 2
68-117 CH3 2,6-Cl2 2
|6-118 CH3 3,4-Cl2 2
(8-119 CH3 2-F 2
{6-120 CH3 3-F 2
16-121 CH3 4-F 2
[6-122 CH3 3,4F2 2
{6-123 CH3 2,6-F2 2
[6-124 CH3 4-Br 2
{6-125 CH3 4-1 2
{6-126 CH3 2-CF3 2
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Compound [R" Z n Im. p. (°C)
Number
le127  |cH3 3-CF3 2
[6-128 CH3 4-CF3 2
{6-129 CH3 3,5(CF3)2 |2
[6-130 CH3 4-CF3,2-Cl |2
[6-131 CH3 3CF3,4Cl |2
[6-132 CH3 2-OCH3 2
6133 [cHa3 3-0CH3 |2
|6-134 _ |CH3 40CH3 |2
[8-135  [cH3 4-SCH3 2
6136 [cH3 4-SCF3 2
16-137 _ |CH3 4-.SF5 2
[6-138 |CH3 3,4-(0OCH3)2 |2
[6-138 |cH3 4-Ph 2
l6-140 _ |CH3 41 2
6141 |CH3 2-CH3 2
[6-142 __ |CH3 3-CH3 2
[6-143 |CH3 2,3{CH3)2 12
[6-144  |CH3 4-CH3 2
16-145 |CH3 2,5{(CH3)2 |2
[6-148 CH3 26{(CH3)2 |2
6147 CH3 34(CH3)2 |2

Table 7: Compounds of formula (l) in which R' is CSNHz; R?is Cf; Wis C-Cl; R®

CFsand R is CFa. o
Compound |R* R® n [m. p. (°C)
Number

7-1 [cH3 iPr 1

7-2 ICH3 JCH2CH2CH3 1

7-3 |CH3 |CH2CH2CH2CH3 1

7-4 ICH3 CHCI2 1

7-5 CH3 CH2ClI 1

7-6 CH3 CF3 1

7-8 CH3 CFH2 1

7-9 CH3 CF2H 1

7-10 CH3 C8H17 1

7-11 cH3 COH19 1

7-11 ICH3 C10H21 1




WO 2004/049797 PCT/EP2003/012618
43
Compound [R* RE n m. p. (°C)
Number
7-12 CH3 C12H25 1
7-13 CH3 CHCH2 1
7-14 CH3 CH2CHCH2 1
7-15 CH3 cyclo-C5H9 1
7-18 CH3 cyclo-C6H11 1
7-17 CH3 CH2CH2CH2C) 1
7-18 CH3 CH2S02CH3 1
7-19 JCH3 CH2NH2 1
7-20 ICH3 CH2NHCH3 1
721 IcH3 CH2N(CH3)2 1
7-22 CH3 |CH2NHCH2CH3 1
7-23 CH3 |CH2N(CH2CH3)2 1
7-24 CH3 CH2CH2N(CH3)2 1
7-25 ICH3 CH2CH2N(CH2CH3)2 |1
726 [CH3 CH2-N-morpholinyi |1
7-27 |CH3 CH20CH3 1
7-28 [CH3 CH20CH2CH3 1
7-29 CH3 CH2SCH3 1
7-30 CH3 CH3 1
7-31 ICH3 CH2CH3 1
7-32 CH3 - |CH2Ph 1 134

Table 8: Compounds of formula (If)

CF3S(0);

R,

R1©—S80,
Cl

(i

-
N

CN
I
N

Cl

CF,

22
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Compound |[R" R* n |m.p.(C°C)
Number
8-1 2-pyridyl CH3 1
8-2 3-pyridyl CH3 1
[8-3 5-Cl-3-pyridyl CH3 1
84 4-pyridyl CH3 1
8-5 1-pyrimidyl CH3 1
86 3-pyrimidyi CH3 1
8-7 4-pyrimidyl CH3 1
8-8 2-thienyl CH3 1 |138
8-8 3-thienyl CH3 1
8-10 2-furyl CH3 1
8-11 3-furyl CH3 1
8-12 2-tetrahydrofuryl CH3 1
8-13 3-tetrahydrofuryl CH3 1
8-14 3-pyrazolyi CH3 1
18-15 4-pyrazolyl CH3 |1
8-16 5-pyrazolyl CH3 1
8-17 2-imidazolyl CH3 1
8-18 4-imidazotyl |CH3 1
8-19 S-imidazolyl ICH3 1
8-20 2-thiazolyl [cHz |1
8-21 4-thiazolyl CH3 1
8-22 5-thiazolyl CH3 1
|8-23 2-tetrahydrothienyl CH3 1
8-24 2-pyrrolyl CH3 1
8-25 3-pymolyl CH3 1
8-26 4-pymrolyl CH3 1
8-27 1-tetrazolyl - CH3 1
8-28 S5-tetrazolyl ICH3 1
8-29 31,2 4)-triazolyl CH3 1
8-30 541.2,4)-triazolyl CH3 1
8-31 5-Cl-2-thienyl [CH3 o
8-32 2-thienyl [CH3 |0
8-33 2-thienyl ICH3 2
8-34 5-Cl-2-thienyl ICH3 1 |17
8-35 1-methyl-4-imidazolyl ICH3 0
18-38 1-methyl-4-imidazolyl CH3 |1
8-37 1,3-dimethyl-5-Clpyrazolyl |CH3 0 |150
8-38 2. 4-dimethyl-5-thiazolyl CH3 1 (149
8-39 5-(2-pyridyi)-2-thienyl CH3 1 [176
8-40 2-methyl-5-CF3-4-furyl CH3 1 [161
8-41 2,5-dimethyl-3-thienyl CH3 1 |134
8-42 tetradecyl CH3 1 |wax
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Compound [R™ IR* n |[m.p.(°C)
Number
843 lcyclopropyl CH3 1 |227
8-44 CH2Br CH3 1 Joil
8-45 CH2CH2CH2CF2CF3 CH3 1 [|161
8-46 2-C1-3-pyridyl CH3 1 |92
Table 8: Compounds of formula (id)
CF3S(0); CN
f l |
Z R4\_N /N
Cl Cl
CF,
(id)
Compound |[R* |2 n |m.p.(°C)/
Number 1H-NMR
9-1 CH3 [4{Ph-4-OCH3) 1 }3.21s, 3H, N-CH3
9-2 CH3 |4-(Ph-4-Cl) 1 |3.25s, 3H, N-CH3
9-3 CH3 |4-(Ph-3,4-{(C])2) 1 |102
94 CH3 |4(Ph4-F) 1 |159
19-5 CH3 |4{Ph4-CH3) 1 |110
[9-6 CH3 |4(Ph4-CF3) 1 1166
9-7 CH3 |4(Ph-3,5-bis-CF3) 1 1145
9-8 [CH3 |4-OPh 1 |144
9-9 |CH3 {4-(OPh-4-OCH3) 1 |167
9-10 [CH3 |O-(Ph-4-CI) 1 |3.22s, 3H, N-CH3
8-11 |CH3 |4(OPh-3,5-(CI)2 1 159
89-12° |CH3 [4-(OPh-3,4-(C1)2) 1 |158
9-13 |CH3 |4(OPh-4-F) 1 147
9-14 CH3 |4{(OPh-4-CH3) 1 |190
9-15 CH3 |4-(OPh-4-CF3) 1 |3.30s, 3H, N-CH3
9-16 CH3 |4-OCF3 1 |96 :
9-17 CH3 |2-OCH3-5-Br 1 1197
9-18 CH3 12-Br 1 |3.52s, 3H, N-CH3
9-19 - |CH3 |2-CN 1 |191
8-20 [CH3 |2-OCH3-5-CI 1 [178
9-21 |CH3 |2,6-Di-CH3-4-iso-propyl 1 170

3d
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Compound [R* |Z In Im.p.(°C)/
Number 1H-NMR
9-22 CH3 [8-Chromen-2-on 1 [>2356
9-23 CH3 |2-CH=N-O-CH3 1 |14
19-24 CH3 |2,3-dI-CH3-5-tert Butyl 1 [210
{9-26 CH3 j2-Ph 1 |2.94s, 3H, N-CH3
19-26 CH3 |2-OCH3-8-Cl 1 |3.42s, 3H, N-CH3
19-27 CH3 |4-CH(CH3)-CH2-CH3 1 [145
9-28 CH3 |2-C14-CH3 1 |98
9-29 CH3 |2-CH2 4-CI 1 |106
9-30 CH3 |2,4-CH(CH3)-CH3 1 [3.28s, 3H, N-CH3
9-31 CH3 |24-CH2-CH3 1 [73
[9-32 CH3 {2,5-CH(CH3)-CH3 1 [3.28s, 3H, N-CH3
0-33 |CH3 |2-CH3 3,5-C! 1 197
9-34 |CH3 [2-OCH3 1 1174
9-35 {CH3 |2-OCH2CH3 5-CH(CH3)-CH3{1 [97
9-36 |CH3 |2-C13,5-CH3 1 |96
9-37 [CH3 [3-F 5-CH3 1 175
9-38 ICH3 ]|2-F 5-OCH3 1 [173
9-39 |CH3 [2-C(0)-O-Ph 1 |67
9-40 |CH3 [2-OCH2CH2CH3 68-CH3 1 101
9-41 |CH3 |3-NO2 4-OCF3 1 |88
9-42 ICH3 |4-O-pyrid-2-y1 1 1118
9-43 |CH3 |2-s-Ph 1 179
0-44 |CH3 |2-C(O)OCH2CF3 5-CH3 1 |2.57 d, 3H, N-CH3
9-45 |CH3 |2-C(0O)OCH2CH20CH3 1 |135
Table 10: Compounds of formula (If)

CF4S(0); CN

R‘\_N I /IN
R1n.__soz N
Ct —~Cl
CF,

Q)
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Compound |R™ [R* n |m.p.(°C)/
Number 1H-NMR
101 tetradecyl CH3 |1 [3.38s, 3H, N-CH3
10-2 |eyclopropyl CH3 1 [227
10-3 |CH2-Br CH3 [1 ]3.51s, 3H, N-CH3
104 CH2CH2CH2CF2CF3 IcH3 ™ |1 [161
105 2-Clpyrid-3-yl CH3 |1 [e2

According to a further feature of the present invention there is provided a method for
the control of pests at a locus which comprises the application of an effective amount
of a compound of formula (1) or a salt thereof. For this purpose, the said compound
is nomally used in the form of a pesticidal composition (i.e. in association with
.compatible diluents or carmriers and/or surface active agents suitable for use in
pesticidal compositions), for example as hereinafter described.

The term "compound of the invention™ as used hereinafter embraces a 5-substituted-
alkylaminopyrazole of formula (I} as defined above and a pesticidally acceptable salt
thereof.

One aspect of the present invention as defined above is a method for the control of
pests at a locus. The locus includes, for example, the pest itself, the place (plant,
field, forest, orchard, waterway, soil, plant product, or the like) where the pest resides
or feeds, or a place susceptble to future ihfestation by the pest. The compound of
the invention may thersfore be applied directly to the pest, to the place where the
pest resides or feeds, or to the place susceptible to future infestation by the pest.

As is evident from the foregoing pesticidal uses, the present invention provides
pesticidally active compounds and methods of use of said compounds for the control
of a number of pest species which includes: arthropods, especially insects or
arachnids, such as mites, or plant nematodes. The compound of the invention may
thus be advantageocusly empbyqd in practical uses, for example, in agricultural or
horticuttural crops, in foresfry, in veterinary medicine or livestock husbandry, or in
public health.

The compounds of the invention may be used for example in the following
applications and on the following pests:



WO 2004/049797 PCT/EP2003/012618
48

For the control of soil insects, such as comn rootworm, termites (especially for
protection of structures), root maggots, wireworms, root weevils, stalkborers,
cutwarms, root aphids, or grubs. They may also be used to provide activity against
plant pathogenic nematodes, such as root-knot, cyst, dagger, lesion, or stem or bulb
nematodes, or against mites. For the control of soil pests, for example com
rootworm, the compounds are advantageously applied to or incorporated at an
effective rate into the soil in which crops are planted or to be planted or to the seeds
or growing plant roots. .

In the area of public health, the compounds are especially useful in the control of
many insects, especially filth flies or other Dipteran pests, such as houseflies,
stableflies, soldierflies, homflies, deerflies, horseflies, midges, punkies, blackflies, or
mosquitoes.

In the protection of stored products, for example cereals, including grain or flour,
groundnuts, animal feedstuffs, timber or household goods, e.g. carpets and textiles,
compounds of the invention are useful against attack by arthropods, more especially
beetles, including weevils, moths or mites, for example Ephestia spp. (flour moths),
Anthrenus spp. (carpet beetles), Tribolium spp. (flour beetles), Sitophilus spp. (grain
weevils) or Acarus spp. (mites).

In the control of cockroaches, ants or termites or similar arthropod pests in infested
domestic or industrial premises or in the control of mosquito larvae in waterways,
wells, reservoirs or other running or standing water.

For the treatment of foundations, structures or soil in the pravention of the attack on
building by termites, for example, Reticulitermes spp., Heterotermes spp.,
Copiotermes spp..

In agriculture against adults, larvae and eggs of Lepidoptera (butterflies and moths),
e.g. Heliothis spp. such as Heliothis virescens (tobacco budworm), Heliothis
armigera and Heliothis zea. Against aduits and larvae of Coleoptera (beetles) e.g.
Anthonomus spp. e.g. grandis (cotton boll weevil), Leptinotarsa decemlineata
(Colorado potato beetle), Diabrotica spp. (com rootworms). Against Heteroptera
(Hemiptera and Homoptera) e.g. Psylia spp., Bemisia spp., Trialeurodes spp., Aphis
spp., Myzus spp., Megoura viciae, Phylloxera spp., Nephoteitix spp. (rice leaf
hoppers), Nilaparvata spp..
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Against Diptera e.g. Musca spp.. Against Thysanoptera such as Thrips tabaci.
Against Orthoptera such as Locusta and Schistocerca spp., (locusts and crickets)
e.g. Gryllus spp., and Acheta spp. for example, Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Blatella germanica, Locusta migratoria migratorioides, and Schistocerca
gregaria. Against Collembola e.g. Periplaneta spp. and Blatella epp. (roaches).
Against arthropods of agricultural significance such as Acari (mites) e.g. Tetranychus
spp., and Panonychus spp..

Against nematodes which attack plants or trees of importance to agriculture, forestry
or horticulture either directly or by spreading bacteria), viral, mycoplasma or fungal
diseases of the planté. For example root-knot nematodes such as Meloidogyne spp.
{e.g. M. incognita).

In the field of veterinary medicine or livestock hushandry or in the maintenance of
public health against arthropods which are parasitic intemally or externally upon
vertebrates, particularly warm-blooded vertebrates, for example domestic animals,
e.g. cattle, sheep, goats, equines, swine, poultry, dogs or cats, for example Acarina,

. including ticks (e.g. sot-bodied ticks including Argasidae spp. e.g. Argas_s spp. and

Omithodorus spp. (e.g. Omithodorus moubata); hard-bodied ticks including Ixodidae
spp-, .g. Boophilus spp. e.g. Boophilus micropius, Rhipicephalus spp. e.g.
Rhipicephalus appendiculatus and Rhipicephalus sanguineus; mites (e.g. Damalinia
spp.); fleas (e.g. Ctenocephalides spp. e.g. Ctenocephalides felis (cat fiea) and
Ctenocephalides canis (dog fiea)); lice e.g. Menopon spp.; Diptera (e.g. Aedes spp.,
Anopheles spp., Musca spp., Hypoderma spp.); Hemiptera.; Dictyoptera (e.g.
Periplaneta spp., Blatella spp.); Hymenoptera; for example against infeclions of the
gastro-intestinal tract caused by parasitic nematode worms, for example members of
the family Trichostrongylidae.

In a preferred aspect of the invention the compounds of formula (1) are used for the
control of parasites of animals. Preferably the animal to be treated is a domestic
companion animal such as a dog or a cat.

in a further aspect of the invention the compounds of formula (f) or salfs or
compositions thereof are used for the preparation of a veterinary medicament.

A
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In practical use for the control of arthropods, especially insects or mites, or
nematode pests of plants, a method, for example, comprises applying to the plants
or to the medium In which they grow an effective amount of a compound of the
invention. For such a method, the compound of the invention is generally applied to
the locus in which the arthropod or nematode infestation is to be controlled at an
effective rate in the range of about 2g to about 1kg of the active compound per
hectare of locus treated. Under ideal conditions, depending on the pest to be
controlled, a lower rate may offer adequate protection. On the other hand, adverse
weather conditions, resistance of the pest or other factors may require that the active
ingredient be used at higher rates. The optimum rate depends usually upon a
number of factors, for example, the type of pest being controlled, the type or the
growth stage of the infested plant, the row spacing or also the method of application.
Preferably an effective rate range of the active compound is from about 10g/ha to
about 400g/ha, more prefarably from about 50g/ha to about 200 g/ha.

When a pest is soil-bome, the aclive compound generally in a formulated
composition, is distributed evenly over the area to be treated (ie, for example
broadcast or band treatment) in any convenient manner and is applied at rates from
about 10g/ha to about 400g ai/ha, preferably from about 50g/ha to about 200 g ai/ha.
When applied as a root dip to seedlings or drip irrigation to plants the liquid solution
or suspension contains from about 0.075 to about 1000 mg aifl, preferably from
about 25 to about 200 mg ail. Application may be made, if desired, to the field or
crop-growing area generally or in close proximity to the seed or plant o be protected
from attack. The compound of the invention can be washed into the soil by spraying
with water over the area or can be left to the natural action of rainfall. During or after
application, the formulated compound can, if desired, be distributed mechanically in
the sall, for example by ploughing, disking, or use of drag chains. Application can be
prior to planting, at planting, after planting but before sprouting has taken placs, or
after sprouting. _ .

The compound of the invention and methods of control of pests therewith are of
particular value in the protection of field, forage, plantation, glasshouse, orchard or
vineyard crops, of ornamentals, or of plantation or forest trees, for example: cereals
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(such as wheat or rice), cotfton, vegetables (such as peppers), field crops (such as
sugar beets, soybeans or oil seed rape), grassland or forage crops (such as maize
or sorghum), orchards or groves (such as of stone or plt fruit or citrus), omamental
plants, flowers or vegetables or shrubs under glass or in gardens or parks, or forest
trees (both deciduous and evergreen) in forests, plantations or nurseries.

They are aiso valuable in the protection of timber (standing, felled, converted, stored
or structural) from attack, for example, by sawfiies or beeties or tamﬁhas.

They have applications in the protection of stored products such as grains, fruits,
nuts, spices or tobacco, whether whole, milled or compounded into products, from
moth, beetle, mite or grain weevil attack. Also protected are stored animal products
such as skins, hair, wool or feathers in natural or converted form (e.g. as carpets or
textiles) from moth or beetle attack as well as stored meat, fish or grains from beetle,
mite or fly attack.

Additionally, the compound of the invention and methods of use thereof are of
particular value in the control of arthropods or helminths which are injurious to, or
spread or act as vectors of diseases domestic animals, for example those
hereinbefore mentioned, and more especially in the control of ticks, mites, lice, fleas,
midges, or biting, nuisance or myiasis flies. The compounds of the invention are
particularly useful in controlling arthropods or helminths which are present inside
domestic host animals or which feed in or on the skin or suck the blood of the
animal, for which purpose they may be administered orally, parenterally,
percutaneously or topically.

The compositions hereinafter described for application to growing crops or crop
growing loci or as a seed dressing may, in general, alternatively be employed in the
protection of stored products, household goods, property or areas of the general
environment. Suitable means of applying the compounds of the invention include:
to growing crops as foliar sprays (for example as an in-furrow spray), dusts,
granules, fogs or foams or also as suspensions of finely divided or encapsulated
compositions as soil or root treatments by liquid drenches, dusts, granules, smokes
or foams; to seeds of crops via application as seed dressings by liquid slumies or
dusts;
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o animals infested by or exposed to infestation by arthropods or helminths, by
parenteral, oral or topical application of compositions in which the active ingredient
exhibits an immediate and/or prolonged action over a period of time against the
arthropods or helminths, for example by incorporation in feed or suitable orally-
ingestible pharmaceutical formulations, edible baits, salt licks, dietary supplements,
pour-on formulations, sprays, baths, dips, showers, jets, dusts, greases, shampoos,
creams, wax smears or livestock self-treatment systems;

to the environment in general or to specific locations where pests may lurk, including
stored products, timber, household goods, or domestic or industrial premises, as
sprays, fogs, dusts, smokes, wax-smears, lacquers, granules or baits, or in
tricklefeeds to waterways, wells, reservoirs or other running or standing water.

The compounds of formula (I) are particularly useful for the control of parasites of
animals when applied orally, and in a further preferred aspect of the invention the
compounds of formula (1) are used for the control of parasites of animals by oral
application. The compounds of the formula (I) or salts thereof may be administered
before, during or after meals. The compounds of the formula (J) or salts thereof may
be mixed with a carrier and/or foodstuff.

The compound of the formula (I) or salt thereof is administered orally in a dose to the
animal in a dose range generally from 0.1 fo 500 mg/kg of the compound of the
formula (1) or salt thereof per kilogram of animal body weight (mg/kg).

The frequency of treatment of the animal, preferably the domestic animal to be
treated by the compound of the formula (I) or salt thereof is genenally from about
once per week to about once per year, preferably from about once every two weeks
to once every three months.

The compounds of the invention may be administered most advantageously with
anocther parasiticidally effective material, such as an endoparasiticide, and/or an
ectoparasiticide, and/or an endeclaopa;aslﬁt_:lde. For examp_le. _sqch_oompounds
include macrocyclic lactones such as avermectins or mitbemycins e.g., ivermectin,
pyratel or an insect growth regulator such as lufenuron or methoprene.




32

WO 200449797 PCT/EP2003/012618

53

The compounds of the formula (1) can also be employed for controlling harmful
organisms in crops of known genetically engineered plants or genetically engineered
plants yet to be developed. As a rule, the fransgenic plants are distinguished by
especially advantageous properties, for example by resistances to particular crop
protection agents, resistances to plant diseases or pathogens of plant diseases,
such as particular insects or microorganisms such as fungi, bacteria or viruses.
Other particular properties concem, for example, the harvested material with regard
to quantity, quality, storage properties, composltion and specific constituents. Thus,
transgenic plants are known where the starch content is increased, or the starch
quality is altered, or where the harvested material has a different fatty acid
composition.

The use in economically important transgenic crops of useful plants and omamentals
is preferred, for example of cereals such as wheat, barley, rye, oats, millet, rice,
cassava and maize or else crops of sugar beet, cotton, soya, oilseed rape, potatoes,
tomatoes, peas and other types of vegetables.

When used in transgenic crops, in particular those which have resistances to insects,
effects are frequently observed, in addition to the effects against harmful organisms
to be observed in other crops, which are specific for application in the transgenic
crop in question, for example an altered or specifically widened spectrum of pests
which can be controlled, or altered -application rates which may be employed for
application.

The invention therefore also relates to the use of compounds of the formula () for
controlling harmful organisms in transgenic crop plants.

According to & further feature of the present invention there is provided a pesticidal
composition comprising one or mofeé compounds of the irivention as defined above,
in association with, and preferably homogeneously dispersed in one or more

compatible pesticidally acceptable diluents or carriers and/or surface active agents
[i.e. diluents or camriers and/or surface active agents of the type genenrally accepted
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in the art as being suitable for use in pesticidal compositions and which are
compatible with compounds of the invention].

In practice, the compounds of the invention most frequently form parts of
compositions. These compositions can be empiloyed to control arthropods,
especially insects and arachnids, such as mites, or helminths, such as plant
nematodes. The compositions may be of any type known in the art suitable for
application to the desired pest in any premises or indoor or outdoor area. These
compositions contain at least one compound of the invention as the active ingredient
in combination or association with one or more other compatible components which
are for example, solid or liquid carriers or diluents, adjuvants, surface-active-agents,
or the fike appropriate for the intanded use and which are agronomically or
medicinally acceptable. These compositions, which may be prepared by any
manner known in the art, likewise form a part of this invention.

The compounds of the invenﬁon; in their commerclally available formulations and in
the use forms prepared from these formulations may be present in mixtures with
other active substances such as insecticides, attractants, sterilants, acaricides,
nematicides, fungicldes, growth regulatory' substances or herbicides.

The pesticides include, for example, phosphoric esters, carbamates, carboxylic
esters, formamidines, tin compounds and materials produced by microorganisms.

Preferred components in mixtures are:

1. from the group of the phosphorus compounds

acephate, azamethiphos, azinphos-ethyl, azinphos-methyl, bromophos, bromophos-
ethyl, cadusafos (F-67825), chiorethoxyphos, chlorfenvinphos, chiormephos,
chlorpyrifos, chlorpyrifos-methyl, demeton, demeton-S-methyl, demeton-S-methyl
sulfone, dialifos, diazinon, dichiorvos, dicrotophos, dimethoate, disull‘oton EPN,
ethion, ethoprophos, etrimfos, famphur, fenamiphos, fenitriothion, fensulfothion,
fenthion, flupyrazofos, fonofos, formothion, fosthiazate, heptenophos, isazophos,
isothioate, isoxathion, malathion, methacrifos, methamidophos, methidathion,
salithion, mevinphos, monocrotophos, naled, omethoate, oxydemeton-methyl,
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parathion, parathion-methyl, phenthoate, phorate, phosalone, phosfolan,
phosphocarb (BAS-301), phosmet, phosphamidon, phoxim, pirimiphos, pirimiphos-
ethyl, pirimiphos-methyl, profencfos, propaphos, proetamphos, prothiofos,
pyraciofos, pyridapenthion, quinalphos, sulprofos, temephos, terbufos, tebupirimfos,
tetrachlorvinphos, thiometon, triazophos, trichlorphon, vamidothion;

2. from the group of the carbamates

alanycarb (OK-135), aldicarb, 2-sec-butylphenyl methylcarbamate (BPMC), carbaryl,
carbofuran, carbosulfan, cloethocarb, benfuracarb, ethiofencarb, furathiocarb, HCN-
B01, isoprocarb, methomyl, 5-methyl-m-cumenyibutyryl (methyi)carbamate, oxamyi,

pirimicarb, propoxur, thiodicarb, thiofanox, 1-methylthio{ethylideneamino)-N-methyl-

N-{morpholinothio)carbamate (UC 51717), triazamate;

3. from the group of the carboxylic esters

acrinathrin, allethrin, alphametrin, 5-benzyl-3-furyimethyl (E)- (1R)-cis-2, 2-d|methyl-
3-(2-oxothiolan-3-ylidenemethyl)cyclopropanecarboxylate, beta-cyfluthrin, alpha-
cypermethrin, beta-cypermethrin, bioallethrin, bioallethrin ((S)-cyclopentylisomer),
bioresmethrin, bifenthrin, (RS)-1-cyano-1-(6-phenoxy-2-pyridyl)methyl (1 RS)-irans-S-
(4-tert-butyiphenyl)-2,2-dimethyicyclopropanecarboxylate (NC1 85193), cycloprothrin,
cyfluthrin. cyhalothrin, cythithrin, cypermethrin, cyphenothrin, dettamethrin,
empenthrin, esfenvalerate, fenfluthrin, fenpropathrin, fenvalerate, flucythrinate,
flumethrin, fluvalinate (D isomer), imiprothrin (S-41311), lambda-cyhalothrin,
permethrin, phenothrin (® isomer), prallethrin, pyrethrins (natural products),
resmethrin, tefluthrin, tetramethrin, theta-cypemmethrin, tralomethrin, transfluthrin,
zeta-cypermethrin (F-56701);

4, from the group of the amidines
amﬁm; chlordimeform;

5. from the group of the tin compounds
cyhexatin, fenbutatin oxide;

]



WO 2004049797 PCT/EP2003/012618

6. others
abamectin, ABG-8008, acetamiprid, acequinocyl, Anagrapha falcitera, AKD-1022,
AKD-3059, ANS-118, azadirachtin, Bacillus thuringiensis, Beauveria bassianea,
bensultap, bifenazate, binapacryi, BJL-932, bromopropylate, BTG-504, BTG-505,
buprofezin, camphechior, cartap, chlorobenzilate, chlorfenapyr, chlorfluazuron, 2-
(4-chlorophenyl)-4,5-diphenyithiophene (UBI-T 830), chiorfentezine, chlorproxyfen,
chromafenozide, clothianidine, 2-haphthyimethyl cyclopropanecarboxylate (Ro12-
0470), cyromazin, diacloden (thiamethoxam), diafenthiuron, DBI-3204, ethyl 2-
chloro-N-(3,5-dichloro-4-(1,1,2,3,3,3-hexafluoro-1-propyloxy)phenyl)carbamoyi)-2-
carboximidate, DDT, dicofol, diflubenzuron, N—(_z.a'-dihydro-a-meﬂ'lyl-1 3-thiazol-2- .
ylidene)-2,4-xylidine, dihydroxymethyldihydroxypyrrolidine, dinobuton, dinocap,
diofenolan, emamectin benzoate, endosulfan, ethiprole (sulfethiprole), ethofenprox,
etoxazole, fenazaquin, fenoxycarb, fipronil, fluazuron, flumite (flufenzine, SZ1-121),
2-fluoro-5{4-{4-ethoxyphenyi)}-4-methyi-1-pentyi)diphenyl ether (MTI 800),
granulosis and nuclear polyhedrosis viruses, fenpyroximate, fenthiocarb,
fluacrypyrim, flubenzimine, flubrocythrinate, flucycloxuron, fiufenoxuron, flufenzine,
flufenprox, fluproxyfen, gamma-HCH, halfenozide, halofenprox, hexaflumuron
(DE_473), hexythiazox, HOI-8004, hydramethyinon (AC 217300}, IKI-220,
indoxacarb, ivermectin, L-14165, imidacloprid, indoxacarb {DPX-MP062), kanemite
(AKD-2023), lufenuron, M-020, M-020, methoxyfenozide, milbemectin, NC-196,
neemgard, nidinoterfuran, nitenpyram, 2-nitromethyl-4,5-dihydro-8H-thiazine (DS ®
52618), 2-nitromethyi-3,4-dihydrothiazole (SD 35651), 2-nitromethyiene-
1,2-thiazinan-3-ylcarbamaldehyde (WL 108477), novaluron, pirydaryl, propargite,
protrifenbute, pymethrozine, pyridaben, pyrimidifen, pyriproxyfen, NC-188, NC-1111,
NNI-9768, novaluron (MCW-275), OK-8701, OK-9601, OK-9602, OK-8802, R-195,
RH-0345, RH-2485, RY1-210, S-1283, S-1833, S|-8601, silaflucfen, silomadine (CG-
_ 177), spinosad, spirodiclofen, SU-8118, tebufenozide, tebufenpyrad, teflubenzuron,
tetradifon, tetrasul, thiacloprid, thiocyclam, thiamethoxam, tolfenpyrad, triazamate,
triethoxyspinosyn A, triflumuron, verbutin, vertalec (mykotal), YI-5301.
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The abovementioned components for combinations are known active substances,
many of which are described in Ch.R Worthing, S.B. Walker, The Pesticide Manual,
12" Edition, British Crop Protection Council, Farnham 2000.

The effective use doses of the compounds employed in the invention can vary within
wide limits, particularly depending on the nature of the pest to be eliminated or
degree of infestation, for example, of crops with these pests. In general, the
compositions according to the invention usually contain about 0.05 to about 95% (by
weight) of one or more active ingredients according to the invention, about 1 to about
95% of one or more solid or liquid carriers and, optionally, about 0.1 to about 50% of
one or more other compatible components, such as surface-active agents or the like.
In the present account, the term "carrier” denotes an organic or inorganic ingredient,
natural or synthetic, with which the activé ingredient is combined to facilitate its
application, for example, to the plant, to seeds or to the soil. This carrier is therefore
generally inert and it must be acceptable (for example, agl:onomically acéeptable,
particularly to the treated plant).

The carrier may be a solid, for example, clays, natural or synthetic silicates, silica,
resins, waxes, solid fertilizers (for example ammonium salts), ground natural
minerals, such as kaolins, clays, talc, chalk, quariz, attapulgite, montmorillonite,
bentonite or diatomaceous earth, or ground synthetic minerals, such as silica,
alumina, or silicates especially aluminium or magnesium silicates. As solid carriers
for granules the following are suitable: crushed or fractionated natural rocks such as
calcite, marble, pumice, sepiolite and dolomite; synthetic granules of inorganic-or
organic meals; granules of organic material such as sawdust, coconut shells, com
cobs, corn husks or tobacco stalks; kieselguhr, tricalcium phosphate, powdered cork,
or absorbent carbon black; water soluble polymers, resins, waxes; or solid fertilizers.
Such solid compositions may, if desired, contain one or more compatible wetting,
dispersing, emulsifying or colouring agents which, when solid, may also serve as a
diluent.

The carrier may also be liquid, for example: water; alcohols, particularly butanol or
glycol, as well as their ethers or esters, particularly methylglycol acetate; ketones,
particularly acetone, cyclohexanone, methylethyl ketone, methylisobutyiketone, or
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isophorone; petroleum fractions such as paraffinic or aromatic hydrocarbons,
particularly xylenes or alkyi naphthalenes; mineral or vegetable oils; aliphatic
chlorinated hydrocarbons, particularly trichloroethane or methylene chloride;
aromatic chiorinated hydrocarbons, particularly chiorobenzenes; water-soluble or
strongly polar solvents such as dimethylformamide, dimethyl sulphoxide, or N-
methylpyrrolidone; liquefied gases; or the like or a mixture thereof. -

The surface-active agent may be an emulsifying agent, dispersing agent or wetting
agent of the lonic or non-ionic type or a mixture of such surface-active agents.
Amongst these are e.g., salts of polyacrylic aclds, salts of lignosulphonic aclds, salts
of phenolsulphonic or naphthalenesulphonic acids, polycondensates of ethylene
oxide with fatly alcohols or fatty acids or fatty esters or fatly amines, substituted
phenols (particularly alkylphenols or arylphenols), salts of sulphosuccinic acid esters,
taurine derivatives (particularly alkyltaurates), phosphoric esters of alcohols or of
polycondensates of ethylene oxide with phenols, esters of faity acids with polyols, or
sulphate, sulphonate or phosphate functional derivatives of the above compounds.
The presence of at least one surface-active agent is generally essential when the
active ingredient and/or the inert camier are only slightly water soluble or are not
water soluble and the carrier agent of the composition for application is water.
Compositions of the invention may further contain other additives such as adhesives
or colorants. Adhesives such as carboxymethyicellulose or natural or synthetic
polymers in the form of powders, granules or lattices, such as arabic gum, polyvinyl
alcohol or polyvinyl acetate, natural phospholipids, such as cephalins or lecithins, or
synthetic phospholipids can be used in the formulations. Itis possible to use
colorants such as inorganic pigments, for example: iron oxides, titanium oxides or
Prussian Blue; organic dyestuffs, such as alizarin dyestuffs, azo dyestuffs or metal
phthalocyanine dyestuffs; or trace nutrients such as salts of iron, manganese, boron,
copper, cobalt, molybdenum or zinc.

For their agricultural application, the compounds of the invention are therefore
generally in the form of compositions, which are in various solid or liquid forms.
Solid forms of compositions which can be used are dusting powders (with a content
of the compound of the invention, ranging up to 80%), wettable powders or granules
(including water dispersible granules), particularly those obtained by extrusion,
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compacling, impregnation of a granular carrier, or granulation starting from a powder
(the content of the compound of the invention, in these wettable powders or granules
being between about 0.5 and about 80%). Solid homogenous or heterogenous
compositions containing one or more compounds of the invention, for example
granules, pellets, briquettes or capsules, may be used to treat standing or running
water over a period of time. A similar effect may be achieved using.trickle or
ictermittent feeds of water dispersible concentrates as described herein.

Liquid compositions, for example, include aqueous or non-aqueous solutions or
suspensions (such as emulsifiable concentrates, emulsions, flowables, dispersions,
or solutions) or aerosols. Liquid compositions also include, in particular, emulsifiable
concenirates, dispersions, emulsions, flowables, aerosols, wettable powders (or
powder for spraying), dry flowables or pastes as forms of compositions which are
fiquid or intended to form liquid compositions when applied, for example as aqueous
sprays (including low and ultra-low volume) or as fogs or aerosols. o
Liquid compositions, for example, in the form of emulsifiable or soluble concentrates
‘most frequently comprise about 5 to about 80% by weight of the active ingredient,
while the emulsions or solutions which are ready for application contain, in their
case, about 0.01 to about 20% of the active ingredient. Besides the solvent, the
emulsifiable or soluble concentrates may contain, when required, about 2 to about
50% of suitable additives, such as stabilizers, surface-active agents, penetrating
agents, corrosion inhibitors, colorants or adhesives. Emulsions of any required
concentration, which are particularly suitable for application, for example, to plants,
may be obtained from these concentrates by dilution with water. These
compositions are included within the scope of the compositions which may be
employed in the present invention. The emulsions may be in the form of water-in-oil
or oiHin-water type and they may have a thick consistency.

The liquid compositions of this invention may, in addition to normal agricultural use
applications be used for example to treat substrates or sites infested or liable to
inféstation by arthropods (or other pests controlied by compounds of this invention)
including premises, outdoor or indoor storage or processing areas, containers or
equipment or standing or running water.
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All these aqueous dispersions or emulsions or spraying mixtures can be applied, for
example, to crops by any suitable means, chiefly by spraying, at rates which are
generally of the order of about 100 to about 1,200 liters of spraying mixture per
hectare, but may be higher or lower (eg. low or ultraow volume) depending upon
the need or application technique. The compound or compositions according to the
invention are conveniently applied to vegetation and in particular to roots or leaves
having pests to be eliminated. Another method of application of the compounds or
compositions according to the invention is by chemigation, that is to say, the addition
of a formulation containing the active ingredient to irigation water. This irrigation
may be sprinkler imigation for foliar pesticides or it can be ground irrigation or
underground Irrigation for soil or for systemic pesticides.

The concenirated suspensions, which can be applied by spraying, are prepared so
as to produce a stable fiuid product which does not settle (fine grinding) and usually
contain from about 10 to about 75% by weight of active ingredient, from about 0.5 to
about 30% of surface-active agents, from about 0.1 to about 10% of thixotropic
agents, from about 0 to about 30% of sultable additives, such as anti-foaming
agents, cormosion inhibitors, stabilizers, penetrating agents, adhesives and, as the
camier, water or an organic liquid in which the active ingredient is poorly soluble or
insoluble Some organic solids or inorganic salts may be dissolved in the carrier to
help prevent settling or as antifreezes for water.

The wettable powers (or powder for spraying) are usually prepared so that they
contain from about 10 to about 80% by weight of active ingredient, from about 20 to
about 90% of a solid carrier, from about 0 to about 5% of a wetting agent, from about
3 to about 10% of a dispersing agent and, when necassary, from about 0 to about
80% of one or more stabilizers and/or other additives, such as penetrating agents,
adhesives, anti-caking agents, colorants, or the like. To obtain these wettable
powders, the active ingredient is thoroughly mixed in a suitable blender with
additional substances which may be impregnated on the porous filler and is ground
using a mil or cther suitable grinder. This produces wettable powders, the
wetiability and the suspendability of which are advantageous. They may be
suspended in water to give any desired concentration and this suspension can be
employed very advantageously in particular for application to plant foliage.
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The "water dispersible granules (WG)" (granules which are readily dispersible in
water} have compositions which are substantially close to that of the wettabie
powders. They may be prepared by granulation of formulations described for the
wettable powders, either by a wet route (contacting finely divided active ingredient
with the inert filler and a little water, e.g. 1 to 20% by weight, or with an aqueocus
solution of a dispersing agent or binder, followed by drying and screening), or by a
dry route (compacting followed by grinding and screening). '

The rates and concentrations of the formulated compositions may vary according to
the method of application or the nature of the compositions or use thereof. Generally
speaking, the compositions for application to control arthropod or plant nematode
pests usually contain from about 0.00001% to about 95%, more particularly from
about 0.0005% to about 50% by weight of one or more compounds of the invention,
or of total active ingredients (that is to say the compounds of the invention, together
with other substances toxic to arthropods or plant nematodes, synergists, trace -
elemenis or stabilizers). The actual compositions employed and their rate of
application will be selected to achieve the desired effect(s) by the farmer, livestock
producer, medical or veterinary practitioner, pest control operator or other person
skilled in the art. )

Solid or liquid compositions for application topically to animals, timber, stored
products or household goods usually contain from about 0.00005% to about 90%,
more particularly from about 0.001% to about 10%, by weight of one or more
compoun-ds of the invention. For administration to animals orally or parenterally,
including percutaneously solid or liquid compositions, these normally contain from
about 0.1% to about 80% by weight of one or more compounds of the invention.
Medicated feedstuffs normally contain from about 0.001% to about 3% by weight of
one or more compounds of the invention. Concentrates or supplements for mixing
with feedstuffs normally contain from about 5% to about 90%, preferably from about
5% to about 50%, by weight of one or more compounds of the invention. Mineral
salt licks normally contain from about 0.1%. o about 10% by weight of one or more
compounds of formula () or pesticidally acceptable salts thereof.

Dusts or liquid compositions for application to livestock, goods, premises or outdoor
areas may contain from about 0.0001% to about 15%, more especially from about
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0.005% to about 2.0%, by weight, of one or more compounds of the invention.
Suitable concentrations in treated waters are between about 0.0001 ppm and about
20 ppm, more particularly about 0.001 ppm fo about 5.0 ppm. of one or more
compounds of the invention, and may be used therapeutically in fish farming with
appropriate exposure times. Edible baits may contain from about 0.01% to about
5%, preferably from about 0.01% to about 1.0%, by weight, of one or more
compounds of the invention.

When administered to vertebrates parenterally, orally or by percutaneous or other
means, the dosage of compounds of the invention, will depend upon the species,
age, or health of the vertebrate and upon the nature and degree of its actual or
potential infestation by arthropod or helminth pests. A single dose of about 0.1 to
about 100 mg, preferably about 2.0 to about 20.0 mg, per kg body weight of the
animal or doses of about 0.01 to about 20.0 mg, preferably about 0.1 to about 5.0
mg, per kg body weight of the animal per day, for sustained medication, are
gensrally suitable by oral or parenteral administration. By use of sustained release
formulations or devices, the daily doses required over a period of months may be
combined and administered to animals on a single occasion.

The following composition EXAMPLES 2A - 2M illustrate compositions for use
against arthropods, especially mites or insects, or plant nematodes, which comprise,
as active ingredient, compounds of the invention, such as those described in
preparative examples. The compositions described in EXAMPLES 2A - 2M can
each be diluted to give a sprayable compositon at concentrations suitable for use in
the field. Generic chemical descriptions of the ingredients (for which all of the
following percentages are in weight percent), used in the composition EXAMPLES
2A - 2M exemplified below, are as follows:

Trade Name Chemical Description

Ethylan BCP Nonyliphenol ethylene oxide condensate
Soprophor BSU Tristyrylphenol ethylene oxide condensate
Arylan CA A 70% wh solution of calcium dodecylbenzenesuifonate
Solvesso 150 Light C40 aromatic solvent

Arylan S Sodium dodecyibenzenesulfonate

Darvan NO5 Sodium lignosuiphonate
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Celite PF Synthetic magnesium silicate carrier
Sopropon T36 Sodium salts of polycarboxylic acids
Rhodigel 23 Polysaccharide xanthan gum
Bentone 38 Organic derivative of magnesium montmorillonite
Aerosil Microfine silicon dioxide
EXAMPLE 2A
A water soluble concentrate is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 7%
Ethylan BCP 10%
N-methylpymrolidone 83%

To a solution of Ethylan BCP dissolved in a portion of N-methylpyrrolidone is added
the active ingredient with heating and stirting until dissolved. The resulting solution
is made up to volume with the remainder of the solvent.

>
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EXAMPLE 2B
An emuisifiable concentrate (EC) is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 25%(max)
Soprophor BSU 10%
Arylan CA 5%
N-methyipyrrolidone 50%
Solvesso 150 10%

The first three components are dissolved in N-methyipyrrolidone and to this is then
added the Solvesso 150 to give the final volume.

EXAMPLE 2C
A wettable powder (WP) Is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 40%
Arylan 8§ 2%
Darvan NO2 ' 5%
Celite PF 53%

The ingredients are mixed and ground in a hammer-mill to a powder with a particle
size of less than 50 microns.

EXAMPLE 2D
An aqueous-flowable formulation is prepared with the compaosition as follows:
Active ingredient 40.00%
Ethylan BCP 1.00%
Sopropon T360. 0.20%
Ethylene glycol 5.00%
Rhodigel 230. 0.15%
Water 53.85%

The ingredients are intimately mixed and are ground in a bead mill until a mean
particle size of less than 3 microns is obtained. '

EXAMPLE 2E
An emulsiftable suspension concenirate is prepared with the composition as follows:
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Active ingredient 30.0%
Ethylan BCP 10.0%
Bentone 38 0.5%
Solvesso 150 59.5%

The ingredients are intimately mixed and ground in a beadmill until a mean particle
size of less than 3 microns Is obtained.

EXAMPLE 2F
A water dispersible granule is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 30%
Darvan No 2 15%
Arylan S 8%
Celite PF 47%

The ingredients are mixed, micronized in a fluid-energy mill and then granulated in a
rotating pelletizer by spraying with water (up to 10%). The resulting granules are
dried in a fluid-bed drier to remove excess water.

EXAMPLE 2G

A dusting powder is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 11t010%
Talc powder-superfine 99 to 80%

The ingredients are intimately mixed and further ground as necessary to achieve a
fine powder. This powder may be appplied to a locus of arthropod infestation, for
example refuse dumps, stored products or household goods or animals infested by,
or at risk of infestation by, arthropods to control the arthropods by oral ingestion.
Suitable means for distributing the dusting powder to the locus of arthropod

infestation include mechanical blowers, handshakers or livestock self treatment
devices.

EXAMPLE 2H
An edible bait is prepared with the composition as follows:

3
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Active ingredient 0.1101.0%
Wheat flour 80%
Molasses 19.9 to 19%

The ingredients ara intimately mixed and formed as required into a bait form. This
edible bait may be distributed at a locus, for example domestic or industrial
premises, a.g. kitchens, hospitals or stores, or outdoor areas, infested by arthropods,
for example ants, locusts, cockroaches or flies, to control the arthropods by oral
ingestion.

EXAMPLE 2|

A solution formulation is prepared with a composition as follows:
Active ingredient 15%
Dimethyl sulfoxide 85%

The acfive ingredient is dissolved in dimethyl sulfoxide wrlh mixing and or heating as
required. This solution may be applied percutaneously as a pour-on application to
domastic animals infested by arthropods or, after sterilization by filtration through a
polytetrafluoroethylene membrane (0.22 micrometer pore size), by parenteral
injection, at a rate of application of from 1.2 to 12 mi of solution per 100 kg of animal
body weight.

EXAMPLE 2J
A wettable powder is prepared with the composition as follows:
Active ingredient 50%
Ethytan BCP 5%
Aerosil 5%
Celite PF 40%

The Ethylan BCP is absorbed onto the Aerosil which is then mixed with the other
ingredients and ground in a hammer-mill to give a wettable powder, which may be
diluted with water to a concentration of from 0.001% to 2% by weight of the active
compound and applied to a locus of infestation by arthropods, for example, dipterous
larvae or plant nematodes, by spraying, or to domestic animals infested by, or at risk
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of infection by arthropods, by spraying or dipping, or by oral administration in
drinking water, to control the arthropods.

EXAMPLE 2K
A slow release bolus composition is formed from granules containing the following
components in varying percentages(similar to those described for the previous
compositions) depending upon need:

Active ingredient

Density agent

Slow-release agent

Binder
The intimately mixed ingredients are formed into granules which are compressed
into a bolus with a specific gravity of 2 or more. This can be administered orally to
ruminant domestic animals for retention within the reticulo-rumen to give a continual
slow release of active compound over an extended period of time to control
infestation of the ruminant domestic animals by arthropods.

EXAMPLE 2L
A slow release composition in the form of granules, pellets, brickettes or the like can
be prepared with compositions as follows:

Active ingredient 0.5 t0 25%

Polyvinyl chloride 75 to 98.5%

Dioctyl phthalate (plasticizer)
The components are blended and then formed into suitable shapes by melt-extrusion
or molding. These composition are useful, for example, for addition to standing
water or for fabrication info collars or eartags for attachment to domestic animals to
control pests by slow release.
EXAMPLE2M
A water dispersible granule is prepared with the composition as follows:
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Active ingredient 85%(max)
Polyvinylpyrrolidone 5%
Aftapulgite clay 6%
Sodium lauryl sulfate 2%
Glycerine 2%

The ingredients are mixed as a 45% slurry with water and wet milled to a particle
size of 4 microns, then spray-dried to remove water.

METHODS OF PESTICIDAL USE

The following representative test procedures, using compounds of the
invention, were conducted to determine the parasiticidal and pesticidal activity of
compounds of the invention.

METHOD A: Screening method to test systemicity of compounds against
Ctenocephalides felis (Cat flea)

A test container was filled with 10 adults of Ctenocephalides felis. A glass cylinder
was closed on one end with parafilm and placed on top of the test container. The test
compound solution was then pipetted into bovine blood and added to the glass
cylinder. The treated Ctenocephalides felis were held in this artificial dog test (blood
37 °C, 40-80 % relative humidity, Ctenocephalides felis 20-22°C, 40-80 % relative
humidity) and assessment perfomed at 24 and 48 hours after application.

Active compounds gave at least 80% control of Ctenocephalides felis at a test
concentration of Sppm or less.

METHOD B: Diabrotica undecimpunctata (southem cormn rootworm) screen

Two days before application, seeds of maize were soaked in water under warmm
conditions to elicit fast germination. One day before application, eggs of Diabrotica
undecimpunctata were transferred to one half of a Japanese filter paper placed in a
plastic petri dish. Afterwards, a sprouted. maize seed was placed on a moistened pad
beside the filter paper. Three drops of 200 microlitres of test compound solution were
carefully pipetted onto the egg. The remainder of the solution was placed on the
maize and then the Petri dish was closed. The treated eggs in the Petri dishes were
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held in a climate chamber for 6 days. The compound efficacy (percentage of dead
eggs and/or larvae in comparison to unireated control) was assessed 6 days after
application using a binocular microscope.

Active compounds gave at least 80% control of Diabrotica undecimpunctata at a test
concentration of 10ppm.

METHOD C: Nephotettix Cinciceps (rice leathopper) screen

The leaves of 12 rice plants having a stem length of 8 cm were dipped for 5 seconds
into an aqueous solution of the formulated test compound. After the solution had run
off, the rice plants treated in this manner were placed in a Petri dish and populated
with about 20 larvae (L3 stage) of Nephotettix cincticeps. The Petri dish was closed
and then stored in a climate chamber (16 hours of light/day, 25°C, 40-60% relative
humidity). After 8 days storage, the percentage mortality of leafhopper larvae was
determined.

Active compounds gave at least 98% mortality of Nephotettix cinciceps larvae at a
test concentration of 100ppm.

METHOD D: Screening method to test contact activity against Ctenocephalides felis
(Cat fiea)

Solutions of the test compounds were dropped onto filter paper, dried and the filter
paper placed into test tubes and infested with 10 aduits of Ctenocephalides felis. The
treated Ctenocephalides fells were held in a climate chamber (26°C, 80% RH) and
the percentage efficacy assessed 24 hours and 48 hours after application in
comparison with the untreated control.

Active compounds gave at least 70% contact control of Ctenocephalides felis at a
test concentration of 1000 ppm.

METHOD E:; Screenmg method to test contact activity against Rhipicephalus
sanguineus (Brown dog tick) '

Solutions of the test compounds were dropped onto filter paper, dried and the filter
paper placed into test tubes and infested with 20-30 larvae (L1) of Rhipicephalus
sanguineus and the tubes closed with a clip. The treated Rhipicephalus sanguineus
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were held in a climate chamber (25°C, 80% RH) and the percentage efficacy
assessed 24 hours after application in comparison with the untreated control.

Active compounds gave at least 70% contact control of Rhipicephalus sanguineus at
a test concentration of 100 ppm.

The following Compound numbers were active in one or more of the above tests:
1-1, 1-2, 1-16, 1-44, 1-72, 1-85, 1-87, 1-80, 1-93, 1-84, 1-95, 1-96, 1-97, 1-118, 1-
114, 1-115, 1-117, 1-118, 1-119, 1-120, 1-121, 1-122, 1-123, 1-124, 1-125, 1-126, 2-
2, 2-16, 2-30, 2-45, 248, 2-51, 2-57, 2-58, 2-74, 2-80, 2-86, 2-92, 2-94, 2-109, 2-
115, 2-121, 2-127, 2-128, 2-129, 2-144, 2-148, 2-149, 2-150, 2-151, 4-32, 4-33, 4-
34, 4-35, 5-1, 5-9, 5-15, 5-16, 5-22, 5-30, 5-32, 5-38, 5-38, 540, 542, 546, 5-47, 5-
48, 5-54, 580, 561, 5-75, 5-77, 5-81, 5-83, 5-86, 587, 5-88, 5-89, 5-150, 5-151 and
7-32.
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CLAIMS
1. A compound of formula (l):
R9S(0); Rt
R |
4\_N N/N
R5—80,
R~~~
S |
R3
()]
wherein:

R! is (C4-Ce)-alkyl, (C1-Cs)-haloalkyl, CN, C(S)NH_, or halogen;

W is N, C-CHj or C-halogen;

R?is H, CH; or halogen;

R Is halo, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (C1-Ce)-haloalkoxy, S(0)~«(C1-Ce)-
haloalkyl or SFs5;

R*is H, (C2-Ca)-alkenyl, (C2-Cs)-haloalkenyl, (Cz-Ca)-alkynyl, (C2-Cs)-haloalkynyl,
(C3-Cr)-cycloalkyl, -COz(C1-Cs)-alkyl, -CO{C5-Cr)-cycloalkyl, -CO~(C+-
C.)-alkyl{Cs-Cy)-cycloalkyl, -CO2(C3-Cys)-alkenyl, -CO2~(C3-Ce}-alkynyi,
-COz(CH2)qR, CONR®R?, -CO2{CH2)qR"™, {CH,)R’, {CH2)(R", COR®,
COCH2NR®R?, -CO{(CH,)qR” or -CO(CH_)qR'%; or (C,-Ce)-alkyl unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-haloalkoxy, (Cs-C7)-cycloalkyl, S(O)R"!, COx(C1-Ce)-alkyl,
-O(C=0){C;-Cg)-alkyl, NR’R?, CONR®R?, SO.NR®R?, OH, CN, NOz, OR’, OR'?,
NR’COR" and NR*SO.R"; _

R® is (Cs-Cr)-cycloalkyl, (C2-Ce)-alkenyl, (C2-Cg)-haloalkenyl, R', R'%, R or
-CH=CH-R'%; or is (C1-C1s)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C+-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-haloalkoxy,
(Cs-Ce)-alkenyloxy, (Cs-Ce)-haloalkenyloxy, (Cs-Ce)-alkynyloxy, (Cs-Ce)-
haloalkynyloxy, (Cs-Cy)-cycloalkyl, S(O),R’, S(0),R™, S(0O);R"*, CN, NO2, OH,
COR®, NR'COR'2, NR®.SO,R"!, CONR®R®, NR®R®, OR’, OR™, R", R" and CO.R’,
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or a methylene group in the unsubstituted or substituted (C,-Cg)-alkyl is replaced by
a group selected from —CO-, -0-, -S(0)y~, -NR"-, -COO-, -OCO-, -CONR®-,
-NR®CO-, -C(=NOR®)-, -C(=N-NR°R")- and -C(=NR®)- provided that the replacing
group is not directly bonded to the SO, group in formula (I);

R® and R'! are each independently (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce}-haloalkyl, (Cz-Ce)-alkenyl,
(C2-Ce)-haloalkenyl, (C2-Ca)-alkynyl, (Cz-Ce)-haloalkynyl or (Cy-C7)-cycloalkyi;

R’ is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C1-Ce)-alkoxy, (C1-Ca)-
haloalkoxy, CN, NOz, S(O);R"! and NR°R'?;

R® is H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (Ca-Cy)-cycloalkyl, {(C1-Ca)-alkyl-(Cs-
Cr)-cycloalkyl, {CH2),R” or {CHz)R™:

R® and R* are each independently H, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (Cs-
Cr)-cycloalkyl or {C,-C,)-alkyl{(C3C7)-cycloalkyl; or

R® and R? together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which is selected
from O, S and N, the ring being unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl and {C-Cg)-haloalky;
R'? and R® are each independently heterocyciyl unsubstituted or substituted by one
or more radicals selected from the group consisting of halogen, {C+-C4)-alkyl, (C+-
Ca)-haloalkyl, (C1-C4)-alkoxy, S(0),R", OH, OR” and oxo;

R"¥ is aryl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (Cy-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C4-Cg)-alkoxy, {C1-Cs)-
haloalkoxy, CN, NO,, S(O),R"", SFs, NR®R?, COR'", COR?, CONR®R?, SO;NR®R®,
OH, OR’, R'5, R'8, OR"®, SO;3H, (C1-Cs)-alkylideneimino, CH=NOR", S(0),R",
CO:R"™ and R%;

R is (C;-Ce)-alkyl or {C-Ca)-haloalkyl; -

R is pheny! or naphthyl which groups are unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, {C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce}-
haloalkyl and (C4-Ce)-alkoxy;

R is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl,
isoxazolyl, furyl, pyrrolyl, pyrazolyi, imidazolyl and triazolyl, which groups are
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unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, (C1-Cg)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C;-Cs)-alkoxy;

R is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl,
isoxazolyl, furyl, pyrrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which is unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C1-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C1-Ce)-alkoxy, and which heteroaromatic radical
is substituted by RS, R'® or OR'®;

R® js phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cs)-alkyl, (C1-Cg¢)-haloalkyl and (C1-Cg)-alkoxy;

R is (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, R'® or -(C1-Ce)-alkyl{(C1-Cs)-alkoxy;

n, p and q are each independenﬂy.zaro. one or two; and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heterocyclic
radical having 3 to 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms in the ring selected from
the group consisting of N, O and S;

or a pesticidally acceptable salt thereof.

2. A compound or a salt thereof as claimed in claim 1 wherein:

R' is (C1-Cg)alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, CN, C(S)NH;, or halogen;

W s N, C-CH; or C-halogen; '

R?is H, CHjs or halogen; _

R? is halo, (C1-Ca)-alkyl, (C1-Ce)-haloaliyl, {C1-C)-haloalkoxy, S(O)g-(C1-Ce)-
haloalkyl or SFs;

R* is H, (C2-Ce)-alkenyl, {C2-Cg)-haloalkenyl, (C2-Ce)-alkynyl, (C>-Cq)-haloalkynyl,
(C3-Cr)-cycloalkyl, -CO2-(C+-Ce)-alkyl, -CO2{(C3-Cr)-cycloalkyl, -CO-(C+-
C4)-alkyHC5-C7)-cycloalkyl, ~CO{Cs-Cp)-alkenyl, -CO-(Cs-Cq)-atkynyi,
-CO{(CHa)qR”, CONR®R®, -CO2-(CH2)(R"®, {CH2)R", {CH2)R", COR?,
COCHNR®R?, -CO-(CHz)qR” or -CO(CH2)qR"; or (C1-Ce)-alkyl unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the.group consisting of halogen,
(C+-Ce)-alkoxy, (C1-Cg)-haloalkoxy, (C5-C;)-cycloalkyl, S(O);R"!, CO-(C-Ce)-alkyl,
-O(C=0)4C;-Cg)-alkyl, NR®R®, CONR®R®, SO.NR®R®, OH, CN, NO;, OR’, OR",
NRBCOR™ and NR®*SOR'!;
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R is (C3-Cr)-cycloalkyl, (C-Ce)-alkenyl, (C2-Ce)-haloalkenyl, R, R, R or
-CH=CH-R'®; or is (C;-Cg)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C-Cg)-alkoxy, (C1~Ce)-haloalkoxy,
(Cs-Ce)-alkenyloxy, (Cs-Ce)-haloalkenyloxy, (Cs-Cs)-alkynyloxy, (Cs-Ce)-
haloalkynyloxy, (Cs-Cr)-cycloalkyl, S(0),R?, S(O)R", S(O);R"!, CN, NO,, OH,
COR®, NR®COR'2, NR®SO:R"!, CONR®R®, NR®R®, OR’, OR", R"*, R"® and CO-R®,
or a methylene group in the unsubstituted or substituted (C+-Cg)-alkyl is replaced by
a group selected from -CO-, -O-, -8(0);-, -NR®-, -COO-, -OCO-, -CONR®-, -NR®CO-,
-C(=NOR®)-, -C(=N-NR®R%- and -C(=NR®- provided that the replacing group is not
directly bonded to the SOz group in formula (l);

R® and R'! are each independently (C1-Cs)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C2-Ce)-alkenyl,
(C-Ce)-haloalkenyl, (C2-Ca)-alkynyl, (C2-Cs)-haloalkynyl or (Cs-Cy)-cycloalkyl;

R’ is pheny! unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl, (C1-Cs)-alkoxy, (C1-Ce)-
haloalkoxy, CN, NOz, S(O),R"' and NR°R'%;

R® is H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (Cy-Cr)-cycloalkyl, {C1-C4)-alky{Cs-
C7)-cycloalkyl, -(CHz),R or <{CHz2)R";

R? and R'?are each independently H, (C1-Ce)-alkyl, (C1-C¢)-haloalkyl, (Cs-
Cr)-cycloaliyl or {C1-C4)-alkyl-(Ca-Cr)-cycloalkyl; or

R® and R® together with the attached N atom form a five- or six-membered saturated
ring which optionally contains an additional hetero atom in the ring which is selacted
from O, S and N, the ring being unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, (C1-Ce)-alkyl and (C4-Cs)-haloalkyi;
R is heterocyclyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from
the group consisting of halogen, (Cs-Ca)-aliyl, (C1-C4)-haloalkyl, (C1-Cs)-alkoxy,
S(O);R', OH, OR” and oxo;

R is aryl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (Cs-Cg)-alkyl, (C1-Ce)-haloalkyl, (C1-Ce)-alkoxy, (C1-Ce)-
haloalkoxy, CN, NO,, S(O);R", SFs, NR®R®, COR"!, COR’, CONR®R®, SONR’R’,
OH, OR’, R', R, OR'®, SO4H and (C-Cs)-alkylideneimino;

R is (C1-Cg)-alkyl or (C1-Cg)-haloalkyl;
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R is phenyl or naphthyl which groups are unsubstituted or substituted by one or
more radicals selected from the group consisting of halogen, (C4-Ce)-alkyl, (C1-Ce)-
haloalkyl and (C1-Cg)-alkoxy,

R'® is a heteroaromatic radical selectad from the group consisting of pyridyl,
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyi,
isoxazolyl, furyl, pymolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which groups are
unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the group
consisting of halogen, (C1-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C-Ce)-alkoxy;

RY is a heteroaromatic radical selected from the group consisting of pyridy],
pyrimidinyl, pyridazinyl, pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl,
isoxazolyl, furyl, pyrrolyl, pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl, which is unsubstituted or
substituted by one or more radicals selected from the group consisting of halogen,
(C,-Ce)-alkyl, (C1-Cg)-haloalkyl and (C4-Cg)-alkoxy, and which heteroaromatic radical
is substituted by R, R" or OR'®,;

n, p and q are each independently zero, one or two; and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heterocyclic
radical having 3 to 6 ring atoms and 1, 2 or 3 hetero atoms In the ring selected from
the group consisting of N, O and S.

3.  Acompound or a salt thereof as claimed in claim 1 or 2 wherein R1is CN.
4, A compound or a salt thereof as claimed in claim 1, 2 or 3 wherein W is C-Cl.

5. A compound or a salt thereof as claimed in any one of claims 1 to 4 wherein
R? is chlorine.

6. A compound or a salt thereof as claimed in any one of claims 1 to 5 wherein
R%is CFs.

7. A compound or a salt thereof as claimed in any one of claims 1 to 8 wherein
R is H, (C3-Ce)-alkenyl, (Cs-Ceg)-alkynyl, (C3-C7)-cycloalkyl, -CO2-(C1-Cg)-alkyl,
«CHz),R” or COCH;NR®R®; or (C4-Ce)-alkyl uhsubstituted or substituted by one or



WO 2004/049797 PCT/EP2003/012618

W

76

more radicals selected from the group consisting of halogen, (C3-C7)-cycloalkyl and
S(O)R"".

8. A compound or a sait thereof as claimed in any one of claims 1 to 7 wherein
R® is R™ or R'?; or (C4-Cg)-alkyl unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, R and R'°.

9. A compound or a salt thereof as claimed in any one of claims 1 to 8 wherein
R® is CFs.

10. A compound or a salt thereof as claimed in any one of claims 1 to 9 wherein
R'is CN;

W is C-Ci;

R? is chiorine;

R®is CF3;

R* is H, (Cs-Cq)-alkenyl, (Cy-C4)-alkynyl, (Cs-Ce)-cycloalkyl, -CO2-{(C1-Cs)-alkyl,
~(CH2)qR” or COCH,NR®R®; or (C1-C,)-alkyi unsubstituted or substituted by one or
more radicals selacted from the group consisting of halogen, (Cs-Ce)-cycloalkyl and
S(O),R";

R® is R™ or R'; or (C1-C,)-alky! unsubstituted or substituted by one or more radicals
selected from the group consisting of halogen, R** and R'%;

R%is CFs;

R’ is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-Cz)-alkyl, (C1-C2)-haloalkyl and (C+-C2)-alkoxy;
R%is H or (C1-Ca)-alkyt;

R?is H or (C1-Ca)-alkyl;

R" is heterocyclyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from
the group consisting of halogen, (C1-C2)-alkyl, (C1-Cz)-haloalkyl, (C4-C2)-alkoxy and
S(O),R™: :

R'" and R* are each independently (C1-C2)-alkyl or (C4-C2)-haloalkyl;
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R" is phenyl unsubstituted or substituted by one or more radicals selected from the
group consisting of halogen, (C1-C2)-alkyl, (C1-C2)-haloalkyl, (C-Cz)-alkoxy, (C1-Cz)-
haloaikoxy, CN, NO2, S(O),R"! and NR°RY;

n and p are each independently 0, 1 or 2;

qisOor1;and

each heterocyclyl in the above-mentioned radicals is independently a heteroaromatic
radicat selected from the group consisting of pyridyl, pyrimidinyl, pyridazinyl,
pyrazinyl, triazinyl, thienyl, thiazolyl, thiadiazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, furyl, pymolyl,
pyrazolyl, imidazolyl and triazolyl.

11. A process for the preparation of a compound of formula (l) or a salt thereof as
defined in any one of claims 1 to 10, which process comprisas:

a) whereR',R% R? R* R’ R® Wand n are as defined in claim 1, reacting a
compound of formula (Il):

R8S(0); R
r B
w' N
R~
. |
R3

C))
wherein R', R% R?, R*, R, W and n are as defined in claim 1, with a compound of
formula (HI): '

R®-s0,L!

()

wherein R® is as defined in claim 1 and L' is a leaving group; or
b) whereR', R R? R® R% W and n are as defined in claim 1 and R*is as

' defined in claim 1 with the exclusion of hydrogen, the alkyiation or acylation of the
corresponding compound of formula (I) wherein R* is hydrogen; or
c) where R, R%, R® R* R® R® and W are as defined in claim 1, and nis 1 or 2,
oxidising a commesponding compound in which nis 0 or 1; and
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d) if desired, converting a resulting compound of formuila (l) into a pesticidalty
acceptable salt thereof.

12. A pesticidal composition comprising a compound of formula () or a
pesticidally acceptable salt thereof as defined in any one of claims 1 to 10, in
association with a pesticidally acceptable diluent or carrier and/or surface active
agent. '

13. The use of a compound of formula (l) or a sait thereof according to any one of
claims 1 to 10 or of a composition according to claim 12, for the preparation of a
veterinary medicament.

14. The use of a compound of formula (1) or a sait thereof according to any of
claims 1 to 10 or of a composition according to claim 12 for the control of pests.

15. A method for the control of pests at a locus which comprises the application of
an effective amount of a compound of formula (1) or a salt thereof according to any of
claims 1 to 10 or of a composition according to claim 12.
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Memoria descriptiva

Composiciones Plaguicidas

El invento se refiere a derlvados de sulfonilaminopirazol sustituidos en posicion 5, a
procedimientos para su preparacion, a sus composiciones, y a su uso para la
represién de plagas, tales como artrdpodos (inclusive insectos y ardcnidos) y
helmintos (inclusive nematodos) perjudiciales.

La represidn de artrépodos, tales como insectos y ardenidos, y de helmintos, tales
como nematodos, con compuestos de 1-arlipirazoles ha sido descrita, por ejemplo,
en los nimeros de publicaciones de patentss intemacionales WO 83/06089, WO
94/21608, WO 87/03781, de patentes europeas EP 0295117, EP 6598745, EP

679650, EP 201852 y de patentes de los EE.UU U.S. 5.232.940. La represioén de '

pardsitoa en animales ha sido descrita también, por ejempio, en los nimeros de
publicaciones de patentes WO 00/35884, EP 0846888, WO 98/24769 y WO
97/28126.

Sin embargo, el nivel de accién y/o la duracién de la accién de estos compuestos de
la técnica anterior no dan satisfaccion en todos los campos de aplicacién, en
particular contra ciertos organismos o cuando se aplican bajas concentraciones.

Puesio que los modemos plaguicidas deben satisfacer una amplia gama de
demandas, por ejempio en lo que se refiere al nivel, la duracién y el espectro de
accion, el espectro de usos, la toxicidad, la combinacién con otras sustancias
activas, la combinacién con agentes auxiliares de formulacién o la sintesis, y puesto
que es posible la aparicién de resistencias, el desarrolio de tales sustancias jamas
se podra considerar como terminado, y hay constantemente una demanda de
nuevos compuestos que sean ventajosos con respecto a los compuestos conocidos,
al menos siempre que estén implicados algunos aspectos.

El presente invento proporciona un compuesio que es un derivado de
sulfonilaminopirazol sustituido en posicién 5 de la férmula (1)

NY
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en la que
R' es alquilo (C1-Ca), haloalquilo (Cs-Cs), CN, C(S)NHa, 0 halégeno;
W eg N, C-CHs 0 C-halégeno;
R? @8 H, CHa 0 halégeno;
R® es halo, alquilo (C-Cq), haloalquilo (C1-Ce), haloalcoxi (C1-Ce), S(O)p-haloalquilo
(C+-Ce) 0 SFs;
R* es H, alquenilo (C2-Cs). haloalquenilo (CxCe), alquinilo (C2-Ce), haloalquinilo (C2-
Ce). cicloalquilo (Cs-C7), -COzalquilo (C1-Cs), -COx-cicloalquilo (Cs-Cy), -CO2-alquil
(Ci-Co)<cicloalquilo (Cs-C;), -COxalquenilo (CsCg), -COr-alquinilo (CyCas),
-CO-(CH2)R", CONR®R?, -CO-(CH:){R'™ ~CH:)R’, -(CH2){R™ COR®
COCH:NR®R®, -CO-(CHa)qR” 6 -CO-(CHz)R'®; o alquilo (C1-Cs) sin sustituir o
sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
halégeno, alcoxi (Cy-Cs), haloalcoxi (C1-Ce), cicloalquilo (Cy-C7), S(O),R', COr
alquilo (C1-Ce). -O(C=0)-alquilo (C:-Ce). NR*R®, CONR®R®, SO:NR°R®, OH, CN,
NO., OR”, OR™, NR®COR'?y NR*SOR"";
R® es cicloalquilo (Cy-C;), alquenilo (CCe). haloalquenilo (CCs). R™, R, R o
-CH=CH-R'; o es alquilo (C+-C1s) [preferiblements alquilo (C1-Ce)] sin sustituir o
sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
hailégeno, alcoxi (C1-Cs), haloalcoxi (C+-Ce), alquenilox] (Cs-Ce), haloalqueniloxi (Cs-
Ce). alquiniloxi (CyCa), haloalquiniloxi (Cx-Cs), cicloalquic (CxC;), S(O)R’,
S(O)%R™, S(O)R', CN, NO;, OH, COR® NR®COR'?, NR'SO;R', CONR®R®,
NR°R’, OR’, OR", R®, R"y CO:R®,
0 un grupo metileno en el alquilo (C41-Ce) sin sustituir o sustituido estd reemplazado
por un grupo seleccionado entre -CO-, -O-, -8(0Q)-, -NR-, -COO-, -OCO-, -CONR®-,
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NR®CO-, -C(=NOR%-, -C(=N-NR°R"- y -C(=NR")- con |a condicién de que el grupo
reemplazante no ha de estar unido directamente al grupo SO, en la formula (l);

R® y R" son, cada uno independientemente, alquilo (C1-Cq), haloalquilo (C1-Ce),
alquenilo (C-Ce), haloalquenilo (C2-Ce), alquinilo (Cz-Ce), haloalquinilo (Cx-Cse) ©
cicloalquilo (Cy-Cy);

R” es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Cy-Cs), haloalquilo (C4-Cg), alcoxi (Ci-
Ce), haloalcaxi (C1-Cg), CN, NO2, S(O),R'! y NR* R'%;

R® es H, alquilo (C,-Ce), haloalquilo (Cy-Ce), cicloaiquilo (Cs-C;), alquil (Cs-
Cq)-cicloalqullo (Cy-C7), {CHa)qR” 0 (CH2)R™®;

R® y R son, cada uno independientements, H, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C4-Ce),
cicloalquilo (Cs-Cy), alquil (C1-C4)-cicloalquilo (Cy-Cr); 0

R® y R? en comdn con el 4tomo de N unido a ellos, forman un anillo saturado de
cinco o seis miembros, que opcionaiments contiene un heterodtomo adicional en el
anillo, que se selecciona entre O, S y N, estando el anillo sin sustituir o sustituido
con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alquilo (C1-Ce) y haloalquilo (C1-Ce);

R"™ y R® son, cada uno independientemente, heterociciilo sin sustituir o sustituido
con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alquilo (C+-Cy), haloalquilo (C1-C4), alcoxi (C+-Cs), S(O);R', OH, OR” y oxo;

R" es arilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales ssleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alqullo (C,-Csg), haloalqulio (C4-Cs), alcoxd (Cy-
Ce), haloalcoxd (C1-Cs), CN, NO2, S(O):R", SFs, NR°R®, COR", COR’, CONR®R®,
SO,NR°R®, OH, OR’, R, R'®, OR™, SO,H, alquiliden (C:-Cq)-imino, CH=NOR",
S(O 18 CO,R' y R®:

R'* es alquilo (Cy-Ce) 0 haloalquilo (C1-Ce);

R'® as fenilo o naftilo, cuyos grupos estén sin sustituir o sustituidos con uno o méas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en alquilo (C1-Cs), haloalquilo
(C1-Ce) y alcoxi (C1-Co);

R"™ es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolllo, Isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolito, imidazolile y triazolilo, cuyos grupos

176
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estdn sin sustituir o sustituidos con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo {C1-Ca), haloalquilo (C4-Ce) ¥y alcoxd (Cy-
Ce);

R" es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, plrazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrvlilo, pirazolilo, imidazolilo y friazolilo, que esta sin
sustituir o sustituido con uno 0 més radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en halégeno, alqullo (C+-Cs), haloalquilo (Cy-Ce) y alcoxi (C1-Cs); ¥y cuyo
radical heteroaromético est# sustituldo con R', R'* 6 OR'®;

R'® es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o m4s radicales seleccionados entre el
conjunto que consliste en halégeno, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C1-Ca) y alcoxd (Cy-
Co);

R™ es alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C+-Cs), R'® 0 alquil (C+-Ce)-alcoxi (C1-Ca);

n, p Y q son, cada uno independlentemente, cero, uno o dos; y

cada hetsraciclilo, en los radicales antes mencionados, es independientementa un
radical heterociclico que tiene de 3 a 8 4tomos de anillo y 1, 2 6 3 hetero4tomos en
el anillo, seleccionados entre el conjunto que consiste en N, O y S;

o una de sus sales aceptables como plaguicidas.

Estos compuestos poseen valiosas propiedades plaguicidas.

El invento abarca también cualquier estereolsémero, enantiomero o isémero
geométrico, y sus mezclas.

Por el tdrmino "sal aceptable como plaguicida" se entienden sales cuyos aniones o
cationes son conocidos y acepiados en la técnica para la formacion de sales para su
uso como plaguicidas.

Apropiadas sales con bases, p.ej. formadas por compuestos de la férmula (I) que
contienen un grupo de acido carboxllico o sulfonamida, incluyen sales de metaies
alcalinos (p.ej. de sodio y potasio), de metales alcalino-térreos (p.ej. de calcio y
magnesio), amonio y aminas (p.e]. dietanclamina, trietanolamina, octilamina,
morfolina y dioctimetiiamina). Apropladas sales por adicién de é&cidos, p.ej.
formadas por compuestos de la f6rmula (l) que contienen un grupo amino, incluyen



10

15

20

25

sales con 4cidos inorgénicos, por ejemplo hidrocloruros, sulfatos, fosfatos y nitratos
y sales con dcidos orgénicos, por ejemplo acido acético.

En la presente memoria descriptiva de patents, Inclusive las reivindicaciones anejas,
los sustituyentes antes mencionados tienen los siguientes significados:

Un atomo de halégeno fitior, cloro, bromo o yodo.

El término "halo" situado delante del nombre de un radical significa que este radical
asti parcial o completamente halogenado, es decir, sustituido con F, Cl, Bré |, en
cualquier combinacién, preferiblemente con F 6 CI.

Los grupos alquilo y las porciones de elioe (a menos que se defina otra cosa
distinta) pueden ser de cadena lineal o ramificada.

La expresion "alquilo (C1-Cs)" se ha de entender que significa un radical hidrocarbilo
sin ramificar o ramificado que tiene 1, 2, 3, 4, 5 6 6 &tomos de carbono, tal como,
por elemplo, un radical metilo, etilo, propllo, isopropiio, 1-butilo, 2-butilo, 2-
metilproplio o terc.-butilo.

Los radicales alquilo y también en grupos compuestos, a menos que se defina ofra
cosa distinta, tienen preferiblemente de 1 a 4 4&tomos de carbono.

Un ™haloalquilo (Ci-Ce)" significa un grupo alquilo mencionado dentro de la
expresion "alqullo (C,-Cg)" en el que uno o més édtomos de hidrogeno estd(n)
reemplazado(s) por el mismo nimero de &tomos de halégeno idénticos o diferentes,
tales como monchaloalquilo, perhaloalquilo, CFs, CHF;, CHaF, CHFCHs, CFsCHa,
CF3sCF3, CHF2CF3, CHaFCHCI, CH2CI, CCls, CHCl 6 CH2CHXCI.

La expreslon “-alquil (C+-Cq)-cicloalquilo (Cs-C7)" significa un grupo alquilo (C-Cy4)
que esta sustituido con un anillo de cicloalquilo (C+-C7).

Un "alcoxi (C4-Ce)" significa un grupo alcox cuya cadena de carbonos tiene el
significado dado dentro de la expresion “alquilo (C{-Ce)". Un “haloalcoxi® es, por
ejemplo, OCF3y, OCHF3, OCH,F, CFsCFz0, OCH;CF3 6 OCH:CHCI.

Un “alquenilo (C-Cq)" significa una cadena de carbonos, no ciclica, sin ramificar o
ramificada, que tiene un nimero de dtomos de carbono que comresponde a este
intervalo sefialado y que contiene por lo menos un doble enlace que puede estar
situado en cuaiquier posicién del respectivo radical insaturado. Un "alquenilo
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{C2-Cq)" designa correspondientamente, por ejemplo, al grupo vinilo, alilo, 2-metil-2-
propenilo, 2-butenilo, pentenilo, 2-metilpentenilo o hexenilo.

Un "alquinilo (C2Ce) " significa cadena de carbonos, no ciclica, sin ramificar o
ramificada, que tiene un nuimero de dtomos de carbono que corresponde a este
intervalo sefialado y que contiene un triple enlace que puede estar situado en
cualquier posicion del respectivo radical insaturado. Un "alquinilo (C2-Ce)" designa
comrespondientemente, por ejemplo, al grupo propargilo, 1-metil-2-propinilo, 2-
butinilo o 3-butinilo.

Los grupos cicloalquilo tienen preferiblemente de tres a siete 4tomos de carbono en
ol anillo y estén opcionaimente sustituidos con halégeno o alquilo.

En compuestos de la formula (I) se proporcionan los siguientes ejemplos de
radicales:

Un ejemplo de alquilo sustituido con cicloalquilo es ciclopropilmetilo;

un ejemplo de alquilo sustituido con alcoxi as metoximetilo (CHsOCHz-); ¥

un ejemplo de alquilo sustituido con alquiliio es metiltiometilo (CHySCH2-).

Un arilo es un sistema aromético mono- o biciclico que contiene de sels a 10 dtomos
de carbono en el anillo, por ejemplo fenilo, naftilo, tetrahidronattilo, indenilo, indanilo
y otros similares, preferiblemente fenilo.

Un grupo “heterociclil® puede ser saturado, insaturado o hetercaromético;
preferiblemente contiene uno o0 més, an particular 1, 2 6 3, heterodtomos en el anillo
heterociclico, preferiblemente seleccionados entre el conjunto que consiste en N, O
y S; es preferiblemente un radical heterociclilo alifdtico que tlene de 3 a 7 4tomos de
anillo o un radical heteroaromatico que tiene 5 & 6 &omos de anillo. El radical
heterociclico puede ser, por ejemplo, un radical o anillo heteroaromético
(heteroarilo) tal como, por ejemplo, un sistema aromético mono-, bi- o poli-ciclico en
el que por lo menos 1 anillo contiene uno o més heterodtomos, por ejemplo piridilo,
pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadlazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, furllo, plmrolilo, plrazolilo, imidazolilo y triazoliio, o es un radical
hidrogenado total o parciaimente tal como oxiranilo, oxetanilo, oxolanilo (=
tetrahidrofurilo), oxanilo, pirrolidilo, piperidilo, piperazinilo, dioxolanilo, oxazolinilo,
isoxazolinilo, oxazolidinilo, isoxazolidinilo y morfolinilo. Ademds, el tAmino
‘heterociclilo” incluye grupos heterocicliio condensados, por ejemplo



10

15

25

7

bencimidazolilo, benzoxazolilo, quinolinilo, ftalimido, indolilo y benzodioxolanilo. El
grupo "heterociclila® puede estar sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
{preferiblemente 1, 2 6 3 radicales) preferiblements seleccionados entre el conjunto
que consiste en halégeno, alcoxi, haloalcoxi, alquiltio, hidroxilo, amino, nitro,
carboxilo, ciano, alcoxicarbonilo, alquilcarbonilo, formilo, carbamollo, mono- y
dialquilaminocarbonilo, amino sustituido tal como acilamino, mono- y di-alquilamino,
y alquilsulfiniio, haloalquilsulfinilo, alquilsuifonilo, haloalquilsulfonilo, alquilo y
haloalquilo. y adicionalmente también oxo. El grupo oxo puede también estar
presente en aquelios heterodtomos de anillo en los que son posibles varios nimeros
o Indices de oxidacién, por ejempio en el casode Ny S.

El término plagas significa plagas de artrdpodos (inclusive de insectos y ardcnidos),
y de helmintos (Inclusive de nematodos).

Preferiblemente R es CN.

Preferiblemente W es C-Cl.

Preferiblemente R? es cloro.

Preferiblemente R® es CF3 0 OCFs (més preferiblemente R® es CF3).
Preferiblements R* es H, alquenilo (Cy-Ce), alquinilo (Cs-Cg), cicloalquilo (Cx-C),
-COzalquilo (Ci-Cs), -(CHz)sR” 6 COCH.NR®R® o alqulio (C1-Ce) sin sustituir o
sustituido con uno 0 mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
haldgeno, cicloalquilo (Cx-C7) y S(O),R"'. Més preferiblemente R* es metilo.
Preferiblemente R® es R' ¢ R'%; o alquilo (C1-Ce) sin sustituir o sustituido con uno o
més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, R y R
Preferiblemente R® es haloalquilo (C1-C,) (més preferiblemente R® es CF).
Preferiblemente R7 es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Cy-Cj),
haloalquilo (C-Cs), alcoxi (Ci-Cs), haloalcoxi (C+-Cs), S(O)R'' y NR°R'? (més
preferiblemente R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Ci-Ca),
haloalquilo (C+-C;) y alcoxi (C4-Cz)).

£O
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Preferiblemente R® es H, alquilo (Ci-Ce) 0 haloalquilo (Ci-Ce) (més preferiblemente
R® es H o alquilo (C4-C»)).

Preferiblements R® y R' son, cada uno independientements, H, alquilo (Ci-Cs) 0
haloalquilo (C+-Cs); 0

R® y R* en comin con el &tomo de N unido a ellos, forman un anillo saturado de
cinco o seis miembros, que opcionalmente contiene un heterodtomo adicional en el
anillo, que se selecciona entre O, S y N, estando el anillo sin sustituir o sustituido
con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno y
alquilo (C+-Cs) (més preferiblemente R® a8 H o alquilo (C+-Cs)).

Preferiblements R'® es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales
selecclonados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Cy-Cs),
haloalquilo (C+-Cs), alcox (C+-Ca), S(O)R'¢, OH y oxo (més preferiblements R'® es
heterociclilo sin sustiuir o sustituldo con uno 0 més radicales seleccionados entre el
conjurnto que consiste en halégeno, alquilo (C+-C;), haloalquilo (C4-Cz), alcoxi (C4-
Ca) y S(O):R").

Preferiblements R"' y R' son, cada uno independientemente, alquilo (C-Ca) 0
haloalqullo (C-Ca).

Preferiblemente R'® es fenllo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Ci-Ce),
haloalquilo (C:-Cs), alcoxi (C1-Ca), haloalcoxi (C1-Ce). CN, NO2, S(O),R", NR*R®,
COR", COR’, CONR®R®, SO,NR®R®, OH, SOsH y alquiliden (C{-Ce)}-imino (més
prefsriblemente R'® es fanilo sin sustituir o sustituldo con uno o mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Ci-Ca),
haloalquilo (C+-Ca), alcoxi (C1-Cz), haloalcoxi (C1-Cz), CN, NOz, S(O):R'! y NR'R"Y).
Preferiblemente qes 06 1.

Preferiblemente cada heterocicliio, en los radicales antes mencionados, es
independiantemente un radical heteroaromético que tiene 5 6 68 dtomos de anillo y 1,
2 6 3 hetero&tomos en el anillo, seleccionados entre el conjunto que consiste en N,
O y S (més preferiblements cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados,
es independientements un radical hetaroaromético seleccionado entre el conjunto
que consiste en piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, ienilo, tiazolio,
tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo).
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Una clase preferida de compuestos de la férmula (I) es la de aquellos en los que:

R! es alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C1-Cs), CN, C(S)NH., o halégeno;

W es N, C-CHs o C-halégeno;

R? es H, CHs 0 hal6geno;

R® es halo, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (Ci-Cs), haloalcoxi (C1-Cs), S(O)s-haloalquilo
(C1-Ce) 0 SF5;

R* es H, alquenilo (C-Ce), haloalquenilo (C2-Cq), alquinilo (Cz-Cs), haloalquinilo (C»-
Ca), cicloaiquilo (Cs-C7), -CO2-alquilo (C+-Cs), -CO2-cicloalquilo (Cs-Cy), -COzalquit
(Ci-Ci)cicloalquilo (Cs-C;), -COzalquenilo (CsCe), -COralquinlio (CsCoy),
CO{CH2){R", CONR®R', -COx(CH3){R™, ~(CHa)R’, -(CH2)R', COR’
COCH:NRR?, -CO-(CHz){R’ 6 -CO-(CH2)qR™: o alquilo (Ci-Ce) s8in sustituir o
sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
halégeno, alcoxi (Ci-Cq), haloalcoxi (C+-Ce), cicloalquilo (Cx-C;), S(O)R'!, CO~
alquilo (C1-Cs), -O(C=O)-alquilo (Ci-Ce), NR?R?, CONR®R®, SO:NR'R®, OH, CN,
NO2, OR?, OR™, NR"COR' y NR*SOR";

R® es cicloalquilo (C»-C7). alquenilo (Cz-Ce), haloalquenilo (C2-Ce), R'?, R', R'? 6
-CH=CH-R": 0 es alquilo (C1-Cs) sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que congiste en halégeno, alcox (Cy-Ce), haloalcoxi
(C1-Co), alqueniloxl' (Cs-Ce), haloalqueniloxi (CyCs), alquinlloxl (C3-Ce),
haloalquiniloxi (Cy-Ce), cicioalquilo (Cy-C7), S(O)R’, S(O)R™, S(O)sR'!, CN, NO,,
OH, COR®, NR'COR', NR'SO;R', CONR'R’, NR°R®, OR’, OR™, R® R" y
CO:R?,

o un grupo metileno en el alquilo (C+-Ce) 8in sustituir o sustituido estad reemplazado
por un grupo seleccionado entre -CO-, -O-, -S(0),-, -NR*-, -COO-, -OCO-, -CONR"-,
-NR®CO-, -C(=NOR®):-, -C(=N-NR°R")- y -C(=NR®)- con la condicién de que el grupo
reemplazante no ha de estar unido directamente al grupo SO en la férmula (l);

R® y R' son, cada uno independientemente, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C4-Ca),
alquenilo (Cx>-Ce), haloalquenilo {C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (Cz-Cs) 0
cicloalquilo (Cs-C7);
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R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo {(C-Cg), haloalquilo (C4-Cs), alcaxi (Cs-
Ce), haloalcaxi (C+-Ce), CN, NOz, S(O),R" y NR°R'?;

R® es H, alquilo (Ci-Ce), haloaiquilo (C:-Cy), cicloalquilo (C>-C7), alquil (Ci-
Ca)-cicloalquilo (Cs-Cy), ~(CH2)sR7 0 {CH2)R":

R y R son, cada uno independientementse, H, alquilo (Cs-Cs), haloalquilo (C1-Ce),
cicloalquilo (Cx-C»), alquil (C+-Cq4)-cicloalquilo (Cs-C7); 0

R®* y R® en comin con el dtomo de N unido a ellos, forman un anillo saturado de
cinco o seis miembros, que opcionaimente contiene un heteroétomo adicional en el
anlilo, que se selecciona entre O, S y N, estando el anillo 8in sustituir o sustituido
con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alquilo (C+-Cq) y haloalquilo (C1-Ce);

R' es heterocicilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados
entre el conjunto que consiste en haldégeno, alquilo (C+-Ce), haloalquilo (C-Ce),
alcoxi (C+-C4), S(O);R'4, OH, OR” y oxo;

R'? es arilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégerio, alquilo {(Cy-Ce), haloalquilo (C1-Cg), alcoxi (Ci-
Ce), haloaicoxi (C1-Cs), CN, NOz, S(O)R"', SFs, NR®R®, COR"', COR’, CONR®R®,
SO.NR®R®, OH, OR?, RS, R'®, OR™, SOsH y alquiliden (C1-Ce)-imino;

R es alquilo (C1-Cs) 0 haloalquilo (C4-Ca);

R es fenilo o naftllo, cuyos grupos estdn sin sustituir o sustituidos con uno o més
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Cy-Cs),
haloalquilo (C1-Cs) y alcoxi (C+-Ca);

R" es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazoalilo y triazolilo, cuyos grupos
estén sin sustituir o sustituidos con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C1-Ce) y alcoxi (C4-
Ce):

R es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirmoliio, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo, que esats sin
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sustituir o sustituido con uno © mds radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en halégeno, alquilo (C:-Cs), haloalquilo (C+-Cg) y alcoxi (C-Ce), y cuyo
radical heteroaromético estd sustituldo con R'®, R*® 6 OR;

n, Py q son, cada uno independientemente, cero, uno o dos; y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, s independientemente un
radical heterociclico que tiene de 3 a 6 4tomos de anilio y 1, 2 6 3 heterodtomos en
ol anlilo, seleccionados entre el conjunto que consisteen N, Oy S.

Una clase mas preferida de compuestos de ia formula (i) es la de aquellos en los
que:

R'esCN;

W es C-ClI;

R? es cloro;

R® es CF3 6 OCFs,

R* es H, alquenilo (Cx-Ce), alquinilo (Cs-Ce), cicioalquilo (Cs-Cy), -CO--alquilo (Cs-
Ce), -(CH2)qR” 6 COCH,NR®R®; o alquilo (C1-Cs) 8in sustituir o sustituido con uno o
maés radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, cicioalquilo
(Cs-Cr) y S(O)pR" (més preferiblemente R* es metilo);

R? es R 6 R o alqullo (C4-Cs) sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, Ry R'%;

R® es haloalquilo (C+-C2);

R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alcoxi (Cs-
Ca), haloalcoxi (C+-Cs), S(O)R"' y NRR';

R® es H, alquilo (C1-Cs) 0 haloalquilo (C4-Ce);

R® y R'2 son, cada uno independientemente, H, alquilo (C1-Cs) o haloalquilo (C1-Ca);
0

R® y R en comdn con el 4tomo de N unido a ellos, forman un anilio saturado de
cinco o seis miembros, que opcionalmente contiene un heterodtomo adicional en el
anillo, que se selecciona entre O, S y N, estando el anillo sin sustituir o sustituido
con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno y

alquilo (C+-Cs);
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R'® es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados
entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C-Cs), haloalquilo (C-Cs).
alcoxi (C4-Cs), S(O)pR™, OH y oxo;

R"' y R son, cada uno Independientemente, alquilo (C1-Cs) 0 haloalquilo (C1-Cy);
R es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mds radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C+-Ce), haloalquilo {C1-Cs), alcoxd (Cs-
Ce), haloalcoxi (C1-Ce), CN, NOz, S(O)R", NR®R®’, COR', COR’, CONR'R’,
SO:NR®R?, OH, SO5H y alquiliden (C4-Ce)-imino;

n, P y q son, cada uno independientsments, 0, 16 2; y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heteroaromético que tiene 5 6 8 4tomos de anillo y 1, 2 6 3 heterodtomos en
el anllio, seleccionados entre el conjunto que consisteen N, Oy S.

Una clase mas preferida de compuestos de la férmula (I) es la de aquellos en los
que:

R'esCN;

W es C-Cl;

R? es cloro;

R? es CFs;

R* es H, alquenilo (Cs-C.), alquinilo (C-Cs), cicloalquilo (Cy-Cs), -CO2-alquilo (Cs-
Ca), {CH2)R” 6 COCH2NR®R®; o alquilo (C;-Cy) sin sustituir o sustituido con uno o
més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, cicloalquilo
(C>-Ce) ¥y S(O),R"" (més preferiblemente R* es metilo);

R® es R™ 6 R'% o alquilo (C1-Cy) sin sustituir o sustituido con uno o mds radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, R* y R'®;

R® es CFy;

R es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mds radicales seleccionados entre el
conjunto que consgiste en haldégeno, alquilo (C1-C,), haloalquilo (C,-C>) y alcoxi (Cy-
Ca);

R® es H o alquilo (C1-Cs);

R® es H o alquilo (C¢-Ca);
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R'™ as heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados
entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (Ci-Cs), haloalquilo (C+-Ca),
alcoxi (C1-Ca) y S(O)R',;

R"'YR' son, cada uno independientemente, alquilo (C;-Ca) o haloalquile (C4-Ca);
R'? as fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (Ci-C;), haloalquilo (C1-C2), alcoxi (Cs-
Cz), haloalcoxi (C1-Ca), CN, NOz, S(O);R" y NR®R®;

ny p son, cada uno independientemente, 0, 1 6 2;

qes001;y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en piridilo,
pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, lazolilo, tiadiazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazoiilo, imidazolilo y triazolilo.

Una clase més alin preferida de compuestos de la férmula (l) es la de aquellos en
los que:

R'esCN;

W es CCl;

R? es cloro;

R es CFs;

R* es H, alquenilo (Cy-Cy), alquinilo (Cs-C4), cicloalquilo {Cy-Ce), -CO2-alquilo (C1-Cs)
o {CHz2).R” en que R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
halégenos; o alquilo (Ci-C4) sin sustituir o sustituido con uno o mds radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en haldgeno, cicloalquilo (Cy-Ce) ¥
S(O)R" en que R es alquilo (C1-Cs) 0 haloalquilo (C1-C) (més preferiblements R*
es metilo);

R® es cicloalquilo (Cy-Ce); 0 @8 fenilo, bencilo o fenetilo, cuyos tres grupos
mencionados en Ulimo término estdn sin sustituir o sustituidos con uno o mas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C1-C4)
o haloalquilo (C1-C4), alcoxi (C¢-C4), haloalcoxi (C+-Cy), fenilo, naftilo, -COz-alquilo
(C-C4), fenoxi sin sustituir o sustituldo con uno o més radicales halégenos, y
S(O)R" en que R es alquilo (C4-C4) 0 haloalquilo (C+-Cy); 0 88 R™ 0 -CH2R™ en

€€
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que R' es piridilo, pirimidilo, tienllo, pirazolilo, imidazolilo, tiazolilo, pirrolilo,
tetrazolilo, triazollio o furilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
halégenos; o es alquilo (C,-C4) sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, S(O),R'! en que R'' es
alqullo (C+-C4) o haloalquilo (C-C4) ¥ NR®R®; en que R®* y R® son, cada uno
independientemente, H o alquilo (C1-Cy);

R. as CFQ:

ny p son, cada uno independientements, 0,16 2; y

qes006 1.

Una clase més atin preferida de compuestos de la férmula () es la de aquellos en
los que:

R'esCN:;

W es C-Cl;

R? es cloro;

R® es CF;

R* es H, alquenilo {Cy-C.), alquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (Ca-Cs), -CO2-alquilo (C1-Cs)
o -{CHz)qR? en que R es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
halégenos; o alquilo (C+-C4) sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alcoxd (C-Cs) ¥
cicloalquilo (Cy-Ce) (més preferiblemente R* es metilo);

R® es alquenilo (Cy-C.), cicloalquilo (Cx-Ce) 0 CH=CH-fenilo; o alquilo (C+-C4) sin
sustituir o sustituldo con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en halégeno, S(O)salquilo (C1-C4), alcox] (C1-Cs) ¥ NR°R® en que R® y R?
son, cada uno independientaments, H o alquilo (C-C,), 0 en comtin con el tomo de
N unido a ellos, forman un anillo saturado de cinco o 8seis miembros, que
opcionalmente contiene un hetercatomo adicional en el anillo, que se selecciona
entre O, SyN;

R® s CFs;

ny p son, cada uno independientemente, 0, 16 2; y

qes046 1.
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Una clase méas aun preferida de compuestos de la férmula (I) es la de aqueflos en
loa que:

R'esCN;

Wes C-Ci;

R? es cloro;

R’ es CFs;

R* es alquilo (C1-Cs) (més preferiblemente R* es metilo);

R® es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (C,-C4), haloalquilo (C1-C4), ciciocalquilo
(Cs-Ce), alcoxi (C1-C4), haloalcoxi (C+-C4), S(O)palquilo (C1-Cq), S(O)phaloaiquilo,
NO,, SF5, naftilo, -COzalquilo (Ci-C4) y benzodioxolanilo; o fenilo sustituido con
fenoxi cuyo grupo mencionado en ultimo término esté sin sustituir o suatituido con
uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alqullo {C4-C,), haloalquilo (C+-Cy) y alcaxi (C-Cq); o fenilo sustituido con fenilo cuyo
grupo mencionado en Ultimo término estd sin sustituir o sustituido con uno o mas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cy),
haioaiquilo (C-C4) y alcoxi (C1-Ca),

R*es CFa; y

n y p son, cada uno independientemente, 0, 1 6 2.

Una clase mas aun preferida de compuestos de la formula (1) es la de aquelios en
los que:

R'esCN;

W es CCI;

R? es cloro;

R es CF3;

R* es alquilo (C1-C.) (més preferiblements R* es metilo);

RS es piridilo, pirimidilo, pirazolilo, imidazolilo, iazolilo, pirrolilo, tetrazolilo, triazolilo,
furllo, tetrahldrofurilo o tetrahidrotienilo, cuyo 11 grupos mencionados en uitimo
término estan sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre
el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C,-Cs) y haloalquilo (C4-Cy); o tienilo
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sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto
que consiste en halégeno, alquilo (C-C4), haloalquilo (C4-C,) y piridilo;

R®es CFa; ¥

nes0, 162

Los compuestos de la férmula general (I) se pueden preparar por la aplicaciéon o
adaptacion de métodos conocidos (es decir métodos hasta ahora usados o descritos
en la bibliografia quimica.

En la siguiente descripcion de procedimientos, cuando los simbolos que aparecen
en las férmulas, se entiende que éstos son "como antes se han definido" de acuerdo
con la primera definicion de cada simbolo en la memoria descriptiva.

De acuerdo con una caracteristica adicional del invento, los compuestos de la
formula (I) en la que R', R% R®, R, R®, R® W y n son como antes se han definido,
86 pueden preparar por la reaccién de un compuesto de la férmula (ll):

RS(0), R!
R Ul 1
W N
R~
§
3
(n

en la que R', R, R? RY R% Wy n son como antes se han definido, con un
compuesto de la formula (lI1):
R%-SO,L'
()]

en la que R? es como antes se han definido y L' es un grupo &bil, generaimente
halégeno y preferiblemente cloro. La reaccién se realiza generaimente en la
presencia de una base tal como hidruro de sodio, en el seno de un disolvents tal
como dioxano, tetrahidrofurano o N,N-dimetilformamida, a una temperatura de
desde 0° hasta 100°C (preferiblemente de 0° a 50°C).
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De acuerdo con una caracteristica adicional del invento, loé compuestos de la
formula (1) en la que R, R2, R, R%, R®, W y n son como antes se han definido y R*
e8 como antes se han definido con la exciusién de hidrbgeno, se pueden preparar
también por la alquilacién o acilacién del comespondiente compuesto de la formula
(1) en la que R* es hidrogeno. Las reacciones de alquilacién o acilacién se pueden
llevar a cabo de acuerdo con los métodos generales deacritos en los nimeros de
publicaclones de patentes WO 93/08089, WO 94!2‘i606. WO 87/03781, EP 0295117
y U.S. 5.232.940.

De acuerdo con una caracteristica adicional del invento, los compuestos de ia
formula (1) en la que R, RZ, R?, R*, R®, R® y W son como antes se han definido, y n
e8 1 0 2, se pueden preparar por oxidacién de un correspondiente compuesto en
que n es 0 6 1. La axidacion se lleva a cabo generaimente usando un perécido tal
como &cido 3-cloroperbenzoico en el seno de un disolvente tales como
diclorometano o 1,2-dicloroetano, a una temperatura de desde 0°C hasta la
temperatura de reflujo del disolvents.

Colecciones de compuestos de la formula (I), que se pueden sintetizar por el
procedimiento anteriormente mencionado, se pueden preparar también de una
manera paralela, y esto se puede efectuar manualmente o de una manera
semiautomédtica o plenamente automatica. En este caso, es posible, por ejemplo,
automatizar el proceso de la reaccion, del tratamiento o la purificacion de los
productos o de los compuestos intermedios. En total, se ha de entender como que
significa un proceso como se describe, por ejempio, por S.H. DaeWiit en "Annuali
Reports in Combinatorial Chemistry and Molecular Diversity: Automated Synthesis®
[informes Anuales en Quimica Combinatoria y Diversidad Molecular, Volumen 1,
Editorial Escom 1987, péginas 69 hasta 77.

Una serie de aparatos comercialmente disponibles son como se ofrecen, por
ejemplo, por Stem Corporation, Woodrolfe Road, Tollesbury, Essex, CM9 8SE,
Inglaterra o H+P Labortachnik GmbH, Bruckmannring 28, 85784 Oberschleiheim,
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Alemania o Radleys, Shirehill, Saffron Walden, Essex, Inglaterra, se pueden usar
para el proceso paralelo de la reaccién y del tratamiento. Para la purificacién
paralela de compuestos de la férmula (l), o de compuestos intermedios obtenidos
durante la preparacién, se puede hacer uso, enfre otros, de aparatos de
cromatografia, por ejemplo los vendidos por ISCO, Inc., 4700 Superior Street,
Lincoln, NE 88504, EE.UU.

Los aparatos mencionados conducen a un proceso modular en el que las etapas
individuales del procedimiento estdn automatizadas, pero se deben realizar
operaciones manuales entre las etapas del procedimiento. Esto se puede evitar
empleando sistemas de automatizacién semi-integrados o plenamente integrados
en los que loe mbdulos de automatizacion en cuestibn se hacen funcionar, por
ejempio, por autdmatas (robots). Tales sistemas de automatizacion se pueden
obtener, por ejemplo, a partir de Zymark Corporation, Zymark Center, Hopkinton,
MA 01748, EE.UU.

Ademés de lo que se ha descrito aqul, los compuestos de la formula (l) se pueden
preparar en parte o completamente por métodos soportados por fases sdlidas. Para
esta finalidad, ciertas etapas intermedias individuales o todas las etapas intermedias
de la sintesis o0 de una sintesis destinada a adaptarse al proceso en cuestion estén
unidas a una resina sintética. Métodos de sintesis de sintesis soportados por fases
solidas se describen extensamente en la bibliografia especializada, por ejempio
Barry A. Bunin en "The Combinatorial Index” [El Indice Combinatorio], Academic
Press, 1898.

El uso de métodos de sintesis de sintesis soportados por fases sdlidas permite una
serie de protocoloa que se conocen a partir de la bibliografia y que, a su vez, se
pueden realizar manuaimente o de una manera automética. Por ejemplo, el “tea-bag
method™ [método de la bolsa de té] (Houghten, documento US 4.631.211; Houghten
y colaboradores, Proc. Nall. Acad. Sci, 1985, 82, 5131-5135), en el que se emplean
productos producidos por IRORI, 11149 North Torrey Pines Road, La Jolla, CA
92037, EE.UU., puede ser semiautomatico. La automatizacién de sintesis paralelas
soportadas por fases sélidas se realiza satisfactoriamente, por ejemplo, por
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aparatos producidos por Argonaut Technologies, Inc., 887 Industrial Road, San
Carlos, CA 84070, EE.UU. o MultiSynTech GmbH, Wullener Feld 4, 58454 Witten,
Alemania.

La preparacion por los procedimientos aqui descritos proporciona compuestos de la
formula () en la forma de colecciones de sustancias que se denominan librerfas. El
presente invento se refiere también a librerias que comprenden por lo menos dos
compuestos de la formula (f).

Los compuestos intermedios de la férmula (lI) en la que L es cloro, bromo o yodo, se
pueden preparar de acuerdo con procesos conocidos, por ejemplo como se
describen en el documento EP 0285117, por la diazotacién de la correspondiente
amina de la fdrmula (Vill), usando generaimente un nitrito de alquilo tal como nitrito
de t-butiio, en la presencia de un apropiado agente de halogenacién,
preferiblemente bromoformo, yodo o cloruro cliprico anhidro, opcionaimente en la
presencia de un disolvente tal como acetonitrilo o dloroformo, a una temperatura de
desde 0° hasta 100°C.

Los compuestos de la formula (ll) y (Ill) son conocidos o se pueden preparar por
métodos conocidos.

Los siguientes Ejemplos no limitativos ilustran la preparacion de los compuestos de
la férmula ().

Ejemplos Quimicos

Ejemplo 1
1+2,8-Dicloro-4-trifluorometiifenil)-3-ciano-5(N-bencilsulfonil-N-metilamino)-4-
trifluorometilsulfinilpirazol (compuesto nimero 2-16)

A una solucibn de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil}-3-ciano-5-metilamino-4-
trifluorometilsulfinilpirazol (2,0 g, 4.0 mmol) en tetrahidrofurano se le afiadié hidruro
de sodio (60%, 0,144 g, 6,0 mmol). Después de haber agitado durante 1 hora a
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20°C se afiadid gota a gota cloruro de bencilsulfonilo (1,14 g, 6,0 mmol). la mezcla
80 agitd durante 8 horas adicionales a 20°C. Se afladit cloruro de amonio acuoso y
el tratamiento por extraccién con carbonato de sodio acuoso y diclorometano dio un
material sdlido que se lavé con una mezcla de heptano y acetato de etilo (1:1), se
filtrd y se secd para dar el producto del titulo (1,5 g, Compuesto 2-16) como un
material s6lido de color blanco pdlido, p.f.1681°C.

Ejemplo 2
1-(2,68-Dicloro-4-trifluorometilfenil)-5-[N-(3-cloropropiiaulfonil)}-N-metilamino}-3-ciano-
4-trifiucrometilsulfonilpirazol (compuesto namero 1-121)

A una solucion de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometitfenil)-3-ciano-5-metilamino-4-
trifluorometilsulfonilpirazol (1,0 g, 2,1 mmol) en tetrahidrofurano se le afiadié hidruro
de sodio (80%, 0,1 g, 3,0 mmol). Después de haber agitado durante 1 hora a 20°C,
8o afladié gota a gota cloruro de 3-cloropropilsulfonilo (0,52 g, 3,0 mmol). la mezcla
se agitd durante 8 horas adicionales a 20°C. Se afiadié cloruro de amonio acuoso y
el tratamiento por extraccién con carbonato de sodio acuoso y diclorometano dio un
material sélido que se lavé con una mezcla de heptano y acetato de etilo (1:1), se
filtrd y 86 secd para dar el producto del titulo (0,15 g, Compuesto 1-121) como un
material sélido de color pardo palido.

Ejemplo 3
1-(2,6-Dicloro-4-frifluorometitfenil)}-5-{N-(4-clorofenilsulfonil)}-N-metilamino}-3-ciano-4-
trifluorometiltiopirazol (compuesto nimero 5-3)

A una solucion de 12 8-dicloro-4-trifluorometifenil)-3-ciano-5-metilamino-4-
trifluorometiltiopirazol (0,5 g, 1.0 mmol) en tetrahidrofurano se le afiadieron 4-
dimetilaminopiridina (0,12 g, 1,0 mmol) y trietilamina (0,4 g, 4,0 mmol). Después de
haber agitado durante 30 minutos a 20°C, se afiadié gota a gota cloruro de 4-
clorofenilsulfonilo (0,63 g, 3,0 mmol), y la mezcla se calentd a reflujo durante 10
horas. Después de un tratamiento por extraccion con carbonato de sodio acuoso y
diclorometano el producto se purificé por cromatografia eluyendo con una mezcla de
heptano y diclorometano (1:1) para dar el producto del titulo (0,02 g, Compuesto 5-
3) como un material sdlido.
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Los siguientes compuestos preferidoa mostrados en las Tablas 1 a 7 también
forman parte del presente invento, y se prepararon o se pueden preparar de
acuerdo con, 0 de una manera anéloga a, los Ejemplos 1 a 3 antes mencionados o
los métodos antes descritos.

En las Tablas, i-Pr significa isopropilo, t-Bu significa terc.-butilo, Ph significa fenilo y
4-(3,5-Cl2-PhQ) significa 4-(3,5-diclorofenoxi}. Donde se omitan subindices
después de atomos se entenderd que éstos estAn considerados, por ejemplo CH3
significa CH3. No se muestran explicitamente enlaces dobies y triples. El &tomo de

carbono en el lado izquierdo de los valores para R* estd unido al 4tomo de N
representado en la férmula (l), y 4tomo de carbono en el lado izquierdo de los
valores para R® estd unido al grupo SO, representado en la formula (l).

Los nimeros de compuestos ae dan solamente con finalidades de referencia.

7y



Tabla 1: Compuestos de la formula (1) en la que R! es CN; R? es Ci; W es C-CI; R?

22

es CFay R es CFs.

Compuesto fR" Wﬁ’ n |pf("CY
Ndmero 1H NMR NCH3
1-1 H CH3 0

1-2 |CH3 CH3 0 [152
13 [CH2CH3 [cH3 0

14 |CH2CH2CH3 [cH3 0

15 |CH2CH2CH2CH3 _|CH3 0

18 |CH2CHCH2 [CH3 [0

1-7 |CH2CCH —|CH3 0

1-8 |C(OYOCH3 ~|CH3 0

19 |C(OYOCH2CH3 |CH3 0

1-10 [CH20CH3 _ |CH3 0

1-11 |CH20CH2CH3 cH3 0

1-12 [CH2ciclopropiio CH3 [0

1-13 |cicioproplio CH3 o

1-14 CH2Ph |CH3 0

1-15 H ICH3 1

1-16 [CH3 |CH3 1 |164
1-17 |CH2CH3 [CH3 1

1-18 |CH2CH2CH3 [cHa 1

1-18 |CH2CH2CH2CH3 _ |CH3 1

1-20 "[CH2CHCH2 ~ |CH3 1

1-21 |CH2CCH CH3 1

1-22 {C{O)OCH3 |CH3 1

1-23 |C(O)OCH2CH3 CH3 1

1-24 lcmﬂzocrla CH3 1

1-25 "|CH20CH2CH3 CH3 1

1-28 |CH2ciclopropilo |CH3 1

1-27 |ciclopropilo |CH3 1

1-28 |CH2Ph |CH3 1

1-28 H |cH3 2

1-30 |CH3_ ~ |CH3 2

1-31 "|CH2CH3 IcH3 2

1-32 [CH2CH2CH3 [cH3 2

133 CH2CH2CH2CH3 _ |CH3 2

1-34 CH2CHCH2 —|CH3 2

1-35 |CH2CCH |CH3 2

1-36 “|C(C)YOCH3 ~ |CH3 2
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I_cBmpuoslo R R® In [pf.(°CY
Nidmero _ 1H NMR NCH3
1-37 C(OYOCH2CH3 |CH3 2
1-38 |CH200H3 [CH3 2
1-39 |CH20CH2CH3 |CH3 2
1-40 |CH2cidiopropilo CH3 2
141 |ciclopropilo CH3 2
1-42 CH2Ph CH3 2
143 H "|CH2CH3 0
144 CH3 [CH2CH3 o [114
1-45 CH2CH3 |CH2CH3 [0
148 CH2CH2CH3_ |CH2CH3 0
1-47 CH2CH2CH2CH3 |CH2CH3 0
148 |CH2CHCH2 |CH2CH3 0
1-49 CH2CCH |CH2CH3 0
1-50 C(O)OCH3 |CH2CH3 0
1-51 |C(O)OCH2CH3 |CH2C_:H3 0
1-52 |CH20CH3 |CH2CH3 0
1-53 |CH20CH2CH3 |CH2CH3 0
1-54 |CH2d dlopropilo ICH2CH3 0
1-55 |ciclopropilo {CH2CH3 0
1-56 [CH2Ph |CH2CH3 0
157 |H [CH2CH3 1_|aceite
158 |CH3 |CH2CH3 1_[131
150 |CH2CH3 |CH2CH3 1
1-80 |CH2CH2CH3 |CH2CH3 1
1-61 [CH2CH2CH2CH3 |CH2CH3 1
182 |CH2CHCH2 |CH2CH3 1
163 |CH2CCH |CH2CH3 1
164 C{O)OCH3_ |CH2CH3 1
1-65 C{O)OCH2CH3 IQHZCHS 1
168 L_:Hzo_cm_ |CH2CH3 1
1-87 ]CH200H20H§_ |CH2CH3 1
1-68 ~[CH2ciclopropilo _ |CH2CH3 1
1-60 |ciclopropilo |CH2CH3 1
1-70 |CH2Ph [CR2CH3 1
1-71 H |CH2CH3 2
1-72 |CH3 [CH2CH3 2
1-73 |CH2CH3 CH2CH3 2
1-74 |CH2CH2CH3 CH2CH3 2
1-76  |CH2CH2CH2CH3  |CH2CH3 2
1-76 |CH2CHCH2 [CH2CH3 2
177 CH2CCH |CH2CH3 2
1-78 C(O)OCH3 |CH2CH3 2
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Compuesto Iﬁ" R® n |pf(°CV
Nimero L i 1H NMR NCH3
1-79 |C(O)OCH2CH3 CH2CH3 2
1-80 |CH20CH3 CH2CH3 2
181 |CH20CH2CH3 |CH2CH3 2
1-82 |CH2ciclopropilo |CH2CH3 2
1-83 |ciclopropilo |CH2CH3 2
1-84 |CH2Ph FHZCH:'I 2
1-85 |CH3 iPr 1 [3.38s,3H
1-86 |CH3 |CH2CH2CHS _ 1 |140
187 |CH3 |CH2CH2CH2CH3 1 3.38s,3H
188 |CH3 |CHCE2 1
1-89 |CH3 [CH2CI 1 [112
1-50 CH3 [CF3 1 |112
1-81 CH3 |CFH2 1
1-82 ICH3 |CF2H_ 1
1-83 ICH3 |C8H17 1
1-04 CH3 [CoH19 1
1-85 |CH3 |C10H21 1
1-96 |CH3 |C12H25 1
1-97 CH3 |CHCH2 1 [143
1-88 CH3 |CH2CHCH2 1
1-89 [CH3 ciclo-C5H8 1
1-100 |ICH3 ciclo-C8H11 1
1-101 |CH3 CH2CH2CH2C! 1 |3.40s,3H
1-102 |CH3 CH2SO2CH3 1
1-103 |cH3 CH2NH2 1
1-104 |CH3 CH2NHCH3 1
1-105 |CH3 CH2N(CH3)2 1
1-106 |CH3 CH2NHCH2CH3 1
1-107 |CH3 CH2N(CH2CH3)2 1
1-108 [CH3 CH2CH2N(CH3)2 1
1-109 [cH3 CH2CH2N(CH2CH3)2 [1
1-110 |CH3 [CH2-N-morfolinilo 1
1-111 [CH3 [CH20CH3 1
1-112 |CH3 ICH20CH2CH3 1
1-113 |CH3 |ICH2SCH3 1
1-114 |CH3 CHCHPh 1 [123
1-115 CH3 CHCHPh 2 138
1-118 Na |[CH3 {0
1117 H |CH2CH3 1
1-118 CH3 |CCi3 1 |99
1-119 |CH3 [CHC2 1 [3.58s,3H
1-120 |CH3 |CH2CH2CH2CH?3 2
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Compuesto |R* R® n |pf.(°Cy
Ndmero 3 1H NMR NCH3
1-121 CH3 |CH2CH2CH2Cl 2 [102
1-122 CH3 iPr [0 |3.408,3H
1-123 CH3 |CBH17 1 o3
1-124 CH3 |CoH19 0 [3.368,3H
1125 [CH3 C10H21 0_|3.38s,3H
1-128 [CH3 C12H25 1 |91
1-127 |CH3 C8H17 2 [3.428,3H
1-120 [CH3 CBH17_ 0 ]3.368,3H
1-129 |CH3 C12H25 0 [3.38s8,3H
5 Tabla 2: Compuestos de la férmula (la)
CF,S(0); CN
I
@—CH;*SO, N
cl cl
CF,
(1a)
{Compuesto |[R* Z n p.f.(°C)
Ndmero
2-1 H H o
2-2 CH3 H |0
2-3 CH2CH3 H (1]
2-4 CH2CH2CH3 H o
2-5 CH2CH2CH2CH3 |H lo
26 CH2CHCH2 H [o
2-7 |CH2CCH H [0
2-8 [C(O)OCH3 H (1]
2-9 C{OYOCH2CH3 H [0
2-10 |CH20CH3 H [0
2-11 |CH20CH2CH3 H o
2-12 |CH2ciclopropile H [0
2-13 [ciclopropilo H [0
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[Compuesto |R* z In [p-£.C°C)
Ndmero
2-14 |CH2Ph [H 8
2-15 H H 1
2-16 [CH3 H 1 161
2-17 [CH2CH3 H 1
2-18 |CH2CH2CH3 H 1
2-19 - |CH2CH2CH2CH3  |H 1
2-20 |[CH2CHCH2 H 1
2-21 [CH2CCH H 1
2-22 |C(O)OCH3 H 1
2-23 |C(O)OCH2CH3 H 1
2-24 |CH20CH3 H 1
2-25 |CH20CH2CH3 H 1
2-26 CH2ciclopropilo H 1
2-27 ciclopropllo H 1
2-28 {CH2Ph H 1
2-29 H H 2
2-30 [CH3 H 2
2-31 CH2CH3 H 2
2-32 |CH2CH2CH3 H 2
2-33 |CH2CH2CH2CH3 [H 2
2-34 CH2CHCH2 H 2
2-35 CH2CCH H 2
2-36 [C(O)YOCH3 H 2
2-37 C(O)OCH2CH3 H 2
2-38 CH20CH3 H 2
2-38 CH20CH2CH3 H 2
2-40 [CH2ciclopropilo H 2
2-41 |ciclopropilo H 2
2-42 CH2Ph H_ 2
2-43 CH3 2 10
2-44 [CH3 3-Cl o
2-45 [CH3 4-Cl o
2-46 CH3 2,5-Cl2 0
2-47 CH3 2,68-Ci2 lo
2-48 CH3 3,4-Cl2 o
2-49 |CH3 2-F 0
2-50 |CH3 3-F o
2-51 |CH3 4-F |0
2-52 CH3 3,4-F2 o
2-53 CH3 2,68-F2 o
2-54 CH3 4-Br [0
2-55 CH3 4-| lo

77



27
[Compuesto [R* Zz ln Fp.f.('C)
Ndmero _
256 |CH3 2-CF3 [0
2-57 |CH3 3-CF3 [0
2-58 |CH3 4-CF3 _ [0
2-59 ICH3 35(CF3)2 |0
2-60 IcH3 4-CF3,2-Cl |0
281 [CH3 3.CF3,4Cl |0
262 _ |CH3 2-0CH3 [0
263 CH3 3-OCH3 [0
264 CH3 4-OCH3 [0
265 CH3 4-SCH3 0
266 CH3 4-SCF3_ [0
2-67 |CH3 4-SF5 0
260 |CH3 3,4{OCH3)2 |0
269 |CH3 4-Ph [0
2-70 |CH3 4 10
2-71 |CH3 2-CH3 [0
272 CH3 3-CH3 _ o
273 |CH3 2,3(CH3)2 |0
2-74 [cH3 4-CH3 [0
2-75 |CH3 25(CH3)2 [0
2-76 |CH3 26-(CH3)2 [0
2-77 |CH3 34(CH3)2 |0
2-78 ICH3 2-C 1
2-79 |CHS 3-Cl 1 199
2-80 |CH3 4-Ci 1
2-81 |CH3 25CI2 1
282 |CH3 2,.6CI2 1
2-83 |CH3 3,4C2 1 223
284 CH3 2-F 1
2-85 CH3 3F 1
286 CH3 4F 1 207
287 CH3 34F2 1
288 |CH3 2,6-F2 1
289 ICH3 4-Br 1
2-90 |CH3 4 1
2-91 [cha 2-CF3 1
2-92 [CH3 3-CF3 1
2.93 |CH3 4CF3 |1
2-94 |CH3 35-(CFa)2 |1
2-95 |CH3 4-CF3,2-Ci |1
296 |CH3 3-CF3, 4Cl__[1
2-97 |CR3 2-OCH3 1
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[Compusesto [R* Z n [p£.0°C)
Nimero )

2-98 [CH3 3-OCH3 1
2-99 |CH3 4-OCH3 1
2-100 |CH3 4-SCH3 1
2-101 |CH3 4-SCF3 1
2-102 |CH3 4-SF5_ 1
2-103 |CH3 3,4{OCH3)2_[1
2-104 |CHS 4-Ph 1
2-105 |CH3 41 1
2-106 [cH3 2-CH3 1
2-107 |CH3 3-CH3 1
2-108 |CH3 23(CH3)2 |1
2-109 [cH3 4-CH3 1
2-110 |CH3 2,5-(CH3)2 |1
2-111 [CH3 28-(CH3)2 |1
2-112 CH3 34-(CH32 |1
2-113 CH3 2-Cl 2
2-114 CH3 3-Cl 2
2-115 CH3 4-Cl 2
2-116 |CH3 2,5-Cl2 2
2-117 CH3 2,6-Cl2 2
2-118 |CH3 3,4-C2 2
2-119 CH3 2-F 2
2-120 |CH3 3-F 2
2-121 |CH3 4-F 2
2-122 |CH3 3.4-F2 2
2-123 |CH3 2,6-F2 2
2-124 |CH3 4-Br 2
2-125 |cH3 41 2
2-126 ICH3 2-CF3 2
2-127 CH3 3-CF3 2
2-128 CH3 4-CF3 2
2-129 CH3 35-(CF3)2 |2
2-130 CH3 4-CF3,2-Cl |2
2-131 CH3 3-CF3,4Cl |2
2-132 CH3 2-OCH3 2
2-133 CH3 3-OCH3 2
2-134 CH3 4-OCH3 2
2-135 |CH3 4-SCH3 2
2-138 |CH3 4-SCF3 2
2-137 |CH3 4-SF5 2
2-138 CH3 3,4(OCH3)2 |2
2-139 CH3 4-Ph 2
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(Compuesto [R* 4 fn p.f.(°C)
Nimero
2-140 |ICH3 41 2
2-141 Ic_:tla 2-CH3 2
2-142 |cH3 3CH3 2
2-143 |CH3 2,3{CH3)2 [2
2-144 ICH3 4-CH3 2
2-145 [cH3 25{(CH3)2 |2
2-148 [CH3 2,6-(CH3)2 |2
2-147 ICH3 34-(CH3)2 |2
2-148 CH3 4-C5H11 |0
2-149 CH3 3.5-CL2 0
2-150 CH3 3,5-Cl2 1
2-151 CH3 3,5-Cl2 2
Tabla 3: Compuestos de la fdrmula (Ib)
ReS(0), CN
. RS, |
(i}—CH,—“!‘.‘nOz
ct
(1b)

Compuesto]R R Z n [pf(°C)
Numero _
3-1 |CFCI2 [H H 1]
3-2 ICFCI2 [CH3 H o
3-3 [CFC2___|CH2CH3 __ H 6
34 CFCi2  |CH2CH2CH3 H 0
3-5 CFC12 |CH2CH2CH2CH3 [H lo
36 |CFCI2 {CH2CHCH2 H 10
37 ICFC2__|CH2CCH H o
38 |CFCI2 [C(O)OCH3 H [0
39 |[CFC2 " |C(O)OCH2CH3__|H o
3-10 |CFCI2 [CH20CH3 H [0
311 ICFC2 [CH20CH2CH3  |H lo
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Compuesto|R® R* Z n [p-f.(°C)
NGmero

3-12 |CFCI2 |CH2ciclopropilo H lo
3-13 |CFCI2 |ciclopropilo H [0
314 |[CFC2  [CH2Ph H 0
3-15 ICFC2___|H H 1
316 |CFC2 |CH3 H 1 |cera
317 |[CFCI2__ |CH2CH3 _ H 1
318 [CFC2 _ |[CH2CH2CH3 H 1
319 [CFC2 |CH2CH2CH2CH3  |H 1
320 |[CFCl2__ |CH2CHCH2 H 1
3-21 CFC2  [CH2CCH H 1
322 [CFCI2___[C(O)OCH3 H 1
323 CFC2  |C(O)OCH2CH3  |H 1
324 CFC2 |CH20CH3 H 1
325 CFC2  ICH20CH2CH3 H 1
3-26 JCFCI2 [CH2ciclopropilo H 1
3-27 CFCI2 iciclopropilo H 1
328 CFCR2  [CH2Ph H 1
3-30 CFCI2 H H 2
3-30 ICFC2 |CH3 H 2
3-31 [CFCI2 _ [CH2CH3 |H 2
332 CFCR2 __ [CH2CH2CH3 _ H 2
333 CFC2  |CH2CH2CH2CH3 |[H 2
334 ICFC2  [CH2CHCH2 iH 2
335 ICFCl2_[CH2CCH H 2
336 CFCR  |C(O)OCH3 H 2
337 CFCR___|C(O)OCH2CH3 ___[H 2
3.38 [CFC2  [CH20CH3 H 2
330 CFCR2 __ |CH20CH2CH3 H 2
340 [CFCl2___ [CH2ciclopropiloc  [H 2
3-41 [CFCI2 _|cicioproplio H 2
342 CFC2  |CH2Ph H_ 2
343 |CFCI2 |CH3 2-Cl [0
344 [CFCi2 |CH3 3-Cl 0
345 |CFC2__|CH3 4-Cl 0
346 [CFC2 ™ |CH3 2,5Ci2 o
347 ICFC2  |CH3 2,6-Cl2 0]
348 |CFC2  [CH3 34C0 [o
3-49 |CFCi2  |CH3 2-F [0
3-50 [CFCi2_|CH3 3F 0
3-51 [CFCR |CH3 4F 0]
3-52 CFC2 |CH3 3.4-F2 0]
3.53 CFCIZ  |CH3 2,6-F2 0
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Compuesto[R® IR" Z n [p£.(°C)
Numero _ _ _

354 [CFC2  |CH3 4-Br 0
355 [CFC2 |cH3 4 o
356 [cFC2 |cH3 2-CF3 lo
357 [cCFC2___|cH3 3-CF3 o
358 [CFCi2__ |cH3 4CF3 lo
350 [CFC2___|CH3 35{CF3)2___ |0
3-60 |[CFC2__|CH3 4CF3,2Cl___ |0
3-81 [CFCR2___|cH3 3CF3,4Cl___ |0
3-62 [CFC2__|cH3 2-OCH3 ©
3-63 [CFC2— [cH3 3-OCH3 o
364 |CFC2 _[cH3 40CHS 0
3-65 ICFC2__|CH3 4-SCH3 o
3-66 [CFC2___|CH3 4-SCF3 lo
3-67 |CFCl2__|CH3 4-SF5 Io
368 ICFC2___|CH3 34-(OCH3)2 [0
3-60 ICFCl2___|CH3 4-Ph lo
3-70 CFCR2___|CH3 4 o
371 CFCR2 __|CH3 2-CH3 [0
372 CFC2___[CH3 3-CH3 0
3-73 [CFCi2__|CH3 23(CH3)2___ [0
3-74 [CFC2__[CH3 4-CH3 o
3-75 |CFC2___|cH3 25{CH3)2 |0
3-76 |CFC2___|CcH3 26{CH3)2 [0
377 |CFC2™_|CH3 34(CH3)2 |0
3-78 |CFC2_|CH3 2-Cl 1
3-79 |CFC2___|CH3 3-Cl 1
3-80 [CFCl2__[CH3 4Cl 1
3-81 |CFCi2 _|CH3 2,5-Ci2 1
382 [CFC2_|cH3 2,6-Cl2 1
363 |CFCi2___|CH3 3,4-Ci2 1
384 [cFC2___|CH3 2-F 1
385 [CFC2 __ ICH3 3F 1
3-88 |CFC2___|CH3 4F 1
3-87 [CFC2_ [cH3 3,4-F2 1
3-68 [CFCi2 ~ "[CH3 2,6-F2 1
3-89 [CFC2 [cH3 4-Br 1
3-80 [CFC2___|CH3 4-| 1
3-91 [CFCi2___|CH3 2-CF3 1
362 [CFC2_ |cH3 3-CF3 1
383 [CFC2  [cH3 4-CF3 1
3-64 [CFCi2__|cH3 3,5{(CF3)2 1
3-85 |[CFC2___|CH3 4CF3,2-CI__|1

ss



Compussto|R" R Z n [p£("C)
Namero _

3-66 [CFC2___|CH3 3CF3,4Cl___|1
3-07 |[CFC2 " |CH3 2-OCH3 1
3-08 [CFC2[cH3 3-OCH3 1
3-80 [CFC2__|cH3 4-OCH3 1
3100 _ [CFC2___|CH3 4-SCH3 1
3101 |CFCI2___|CH3 4-SCF3 1
3102 [CFC2 ___|CH3 4-SF5 1
3103  |[CFCl2 _ [CH3 ‘|34-(OCH3)2 |1
3104 |CFC2___|CH3 4-Ph 1
3105  [CFC2  [CH3 4 1
3106 [CFCE2 __ |CH3 2-CH3 1
3107 [CFCl2 _ |CH3 3-CH3 1
3108 |CFCI2__ |CH3 [23(CH3)2 |1
3108 |CFC2___|CH3 4-CH3 1
3110 |CFC2___|CH3 25{CH3)2 |1
3111 |CFC2___|CH3 26-(CH3)2 |1
3112 |CFC2___|CH3 3,4-(CH3)2 |1
3113 |CFCR___|CH3 2-Cl 2
3114 |CFCI2 __|CHS 3-Cl 12
3115 |CFC2___|CH3 4Cl 2
3116 |CFCI2___|CH3 2,5Ci2 2
3117 ___[CFC2___ |CH3 2,6-Cl2 2
3118 |CFC2 __ |CH3 3,4-C12 2
3119 [CFCi2 |CH3 2-F 2
3120 __ [CFC2 _ |CH3 3F 2
3121 ___|CFC2___|CH3 4F 2
[3-122 CFCR2___[CH3 3,4F2 2
3123 lc:=c12 |CH3 2,6-F2 2
3124  |CFCR___|CH3 4-Br 2
3125 _ |CFCR2___|CH3 4 2
3126 |CFCR ___|CH3 2-CF3 2
3127 |CFC2___|CH3 3CF3 2
3128 |CFCR___ |CH3 4CF3 2
3128  [CFCI2__ |CH3 35(CF32 |2
3130 |CFC2___|CH3 4CF3,2Cl__ |2
3131 |CFCR2 __ |CH3 3-CF3, 4Cl__ 12
3132 |CFC2___|CH3 2-OCH3 2
3133 |cCFC2___|CH3 3-OCH3 2
3134 ___|CFCl2___|CH3 4-OCH3 2
3135 |CFC2  |CH3 4-SCH3 2
3136 |[CFC2___ |CH3 4-SCF3 2
3137 ___|CFC2___|CH3 4-5F5 2

&I



[Compuesto|R lﬁ‘ Z n [pf("C)
Ndmero

3138 [CFC2~  |CH3 3,4-(OCH3)2__|2
3-139 [CFC2 |CH3 4-Ph 2
3-140 [CFCi2__|CH3 4] 2
3141 |CFCi2 [CH3 2-CH3 2
3142 |CFC2~  |CH3 3-.CH3 2
3143 [CFCR __|CH3 23(CH3)2 |2
3-144 [CFC2  |CH3 4-CH3 2
3145 [CFC2~  |CH3 2,54{CH3)2 2
3148 CFC2  |CH3 2,6-(CH3)2 2
3147 |CFCR2 |CH3 3,4-(CH3)2 2
3-148 ICF2CI [CH3 H 0
3149 |CF2H |CH3 H [o
3150  |CFH2 __ |CH3 H o
13151 ICH3 ___|CH3 H 0
3152 |CH2CH3 |CH3 H [0
3153 |CCECF3 |CH3 |H 0
3-154 |[CH2CF3 |CH3 &] 0]
3-155 |CHCICF3 |[CH3 H 0
3-158 |CFHCF2H |CH3 H 0
3157 |CFHCFH2 |CH3 H 0
3148 CF2C1  |CH3 H 1
3-149 ICF2H  |CH3 H ]
3-150 [CFH2  |CH3 H 1
3-151 ICH3 CH3 |H 1
3-152 |CH2CH3 |CH3 H 1
3-153 |CCl2CF3_[CH3 H 1
3-154 |CH2CF3  [CH3 H 1
3155 CHCICF3 |CH3 H 1
3-156 |CFHCF2H |CH3 H 1
3157  |CFHCFH2 |CH3 IR 1
3-148 [CF2Cl__|CH3 H 2
3149 [CF2H____|CH3 H 2
3-150 [CFH2  |CH3 H 2
3-151 |CH3 |CH3 H 2
3-152 |CH2CH3 |CH3 H 2
3153 |CCI2CF3_|CH3 H 2
3-154 [CH2CF3  |CH3 H 2
3155 CHCICF3 |CH3 H 2
3156 |CFHCF2H |CH3 H 2
3157 |CFHCFH2 |CH3 H 2
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Tabla 4: Compuestos de |a férmula (Ic)
CF,S(0); CN
Ro—¢H;—86, N
Cl Cl
CF,

(Ic)
[Compueste [R™ R rn Fp.f.('C)
Ndmero
41 2-piridilo |CH3 1
4-2 3-piridilo |CH3 1
4-3 5-Cl-3-piridilo TgH3 1
44 4-piridilo_ |CH3 1
4-5 1-pirimidilo “|CH3 1
4-8 3-pirimidilo |[CH3 1
47 4-pirimidilo |CH3 1
48 2-tienllo [CH3 1
4-9 3-tienilo {CH3 1
4-10 2-furilo [CH3 1
411 3urlio —__lcHs 1
4-12 2-tetrahidrofuriio  [CH3 1
4-13 3tetrahidrofurilo  |[CH3 1
414 3-pirazolilo |cH3 1
4-15 4-pirazolilo ICH3 1
416 5-pirazoliio [CH3 1
4-17 2-imidazolilo [CH3 1
4-18 4-imidazolilo ICH3 1
4-19 |5-imidazolilo [CH3 1
4-20 2-tiazolilo [CH3 1
421 4-tiazolilo |CH3 1
4-22 S-tiazolilo [CH3 1
4-23 2-tetrahidrotienlio |(_.‘-H3 1
4-24 2-pirrolilo [CH3 1
4-25 3-pirrolilo [CH3 1
4-20 4-pirrolilo_ [CH3 1
4-27 1-tetrazolilo IcH3 1
420 Gtetrazollo _ |CH3 1
4-30 3-{1,2,4)-triazolilo |CH3 1

F?>



Compuesto |R'® RY n Ipf.(°C)
Numero

4-31 5-({1,2,4)-trlazolilo |CH3 1

4-32 5-Cl-2-tienilo [CH3 0

4-33 2-tienilo ICH3 [#]

4-34 24ienlo ~  ICH3 2

4-35 {5-Cl-2-tienilo ICH3 1

Tabla 5: Compuestos de la férmula (id)

CF,S(O); CN
R |
z .N ’N
cl I
CF,
(Id)
[Compuesto[R* |2 n Ipf.(°"Cy
Ndmero 1HNMR
i ) . NCH3
51 CH3 [2CI )
52 CH3 [3-CI 0 _
53 CH3 |4CI 0 177
154 ICH3  [25Cl2 [0
55 [CH3 [2.6-CI2 [o
58 |CH3  [|3.4Ci2 16
5.7 |CH3  |2-F [0
58 ICH3 |3-F [0
[59 [CH3 |4&F [0 153
[5-10 |CH3 [34F2 o
511 I[CH3  [2.6F2 [0
512 |CH3 _[4-Br [0
[5-13 |CH3 | o

¥



Compuesto|R* Z n [pf.(°CY
NGmero 1HNMR
. NCH3

5-14 |CH3 [2-CF3 [0

5-15 [CH3 [3-CF3 lo 167
[5-16 CH3 [4CF3_ o 158
517 [CH3 [3,5-(CF3)2 [0

5-18 [CH3 |4CF3, 2-Ci lo

519 CH3 [3-CF3, 4-Ci o

5-20 CH3 _[2-OCH3 lo

521 ICH3 [3-OCH3 [0

5-22 [CH3 |4-OCH3 [0 152
523 "[CH3 [4-SCH3 [0

[5-24 |[CH3 [4SCF3 0]

[5-25 |[CH3 |4-SF5 [o

5-26 [CH3 _[3.4(OCH3)2 [o

5.27 [CH3  [4-Ph [0

[5-28 JcH3 _Ja1 0

5-29 ICH3 [2CH3 [o

530 [CH3 [3-CH3 0 105
5-31 [CH3 ]2,3(CH3)2 0

[5-32 [CH3 |4-CH3 [o 154
5-33 [CH3  ]2,5-(CH3)2 10

534 |[CH3 [2,6<(CH3)2 [0

5-35 |[CH3 13,4-(CH3)2 {0

5-36 [ICH3 [H 0 112
5-37 |[CH3 [4-OCF3 [o 141
538 |CH3  |C4H® [0 170
5-39 |cH3 [2.4.6Ci3 [0

540 [CH3 _[2,4.8{CH3)3 0] 135
5-41 |[CH3__[2-CO2CH3 51 [o

542 |ICH3 [3.5C2 [o 138
543 [CH3 [4-NO2 [0

544 [CH3 [i-naflo [o 131
(545 [CH3 2,6 CR2,4CF3 [0

(546 [cCH3 [2-Ci 1 185
(547 [CH3 |3 1 129
548 CH3 [4CI 1 131
5-49 |c_:Hs 2,5-Cl2 1 180
5-50 [CH3 [28C2 1

5.51 [CH3 [3.4CI2 1

5-52 [CH3 [2-F 1

553 ICH3 [3-F 1

[5-54 |[CH3 [4F 1 144




37
Compuesto/R* Z n p.f.("CY
Numero 1HNMR
| ) NCH3
|5-65 CH3 |[3,4-F2 1
[556 CH3 [26F2 1
5-57 {CH3 |4-Br 1
558 |CH3 a1 _ 1
5-59 ICH3 [2-CF3 1
560 [cH3__[3CF3 1___[1e1
5-81 |(_:H3 4-CF3 1 138
5862 [CH3_[3.5(CF3)2_ 1
583 [CH3_[a-CF3, 2Ci 1
584 |CH3 [3-CF3, 4-Cl 1
585 |ICH3 [2-OCH3 1 cera
5-86 [CH3 [3-OCH3 1
587 [CH3 _|4OCH3 1
568 [CH3_|4-SCH3 1
560 |[CH3 |4SCF3 1
5-70 [CH3 |4-SF5 1
571 [CH3 [3,4(OCH3)2 1
5-72 [CH3 [4-Ph 1
5-73 [CH3 |4 1
574 [CH3 [2-CH3 1
5-75 [CH3 [3-CH3 1 3.248 3H
5-76 CH3 _|2,3-(CH3)2 1
577 ICH3__|4-CH3 1
578 ICH3 |2,5{CH3)2 1
5-79 |ICH3 [2,6{CH3)2 1
580 [CH3 ™ [3.4(CH3)2 1
5-81 [CH3 |H 1 161
562 CH3__|4OCF3 1___|oe
583 CH3__[t+C4H® 1 74
5-84 [CH3 |2,4,6-CI3 1 168
585  |CH3 [2.4,6{(CH3)3 1 147
5-66 CH3 [2-CO2CH3,5-1 1 3.408,3H
587 [CH3_[3,5C2 1___[131
588 CH3 |4-NO2 1 184
5-89 CH3 _[i-nafic 1 140
5-80 CH3 |2,6-Ci2,4-CF3 1
5-91 CH3 |2Cl 2
592 ICH3__[3.Ci 2
|§-93 ICH3 J4Ci 2
564 [cH3 [25Cp 2
5-05 [cH3  [2.6CR2 2
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Compuesto|R* Zz n p.f.(*C)/
Ndmero 1HNMR
i ) NCH3
ﬁ ICH3 _[3.4Ci2 2
5-97 [CH3 [2-F 2
[5-98 ICH3 [3-F 2
[5-09 [CH3 _|4F _ 2
5100 |CH3 |3,4-F2 2
5-101 [CH3 [2,6-F2 2
5-102 [CH3 [4-Br 2
5-103 ICH3 |4 2 i
5-104 [CH3 [2CF3 2 171
5-105 CH3 |3-CF3 2
5-108 |CH3 |4-CF3 2
[5-107 |[CH3 _[3,5{CF3)2 2
5-108 CH3 |4-CF3, 2-Cl 2
5109 |CH3 [3-CF3, 4Cl 2
5-110 |ICH3 _|2-OCH3 2
5111___ |CH3_|3-OCH3 2
[5-112 |CA3 |4-OCH3 2
5113 |CH3 |4-SCH3 2
5114 |CH3 |4-SCF3 2
5-115 |[CH3 |4-SF5 2
5-116 ICH3 [3,4-(OCH3)2 2
5117  |CH3 |4-Ph : 2
[5-118 [CH3 |41 2
5119 |CH3__|2-CH3 2
5120 |[CH3 [3-CH3 2
5121 |CH3 [2,3-(CH3)2 2
5122 |CH3_|4-CH3 2
5123 |CH3 _[2,5(CH3)2 2
5-124 ICH3 [2,6(CH3)2 2
5-125 |CH3 |3,4-(CH3)2 2
5-126 ICH3 H 2
5127 |CH3 |4-OCF3 2
51286 |CH3 |-CAHS 2
5-129 |[CH3 [2,4,6-CI3 2
5-130 |ICH3 |2,4,6-(CH3)3 2
5131 |CH3 _[2-CO2CH3,5 2
5132 |CH3 |35CR 2
5-133 [CH3 [4NO2 2
5134 |CH3 |i-naftiio 2
5135  |CH3 |26CR2,4CF3 2 B
5-138 [CH3  |4(4-F-PhO) 1 147
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Compuesto[R* F In p.f.(°CY/
Namero 1HNMR

NCH3
5-137 CH3 [4-(3,5-C12-PhO) 1 159
5-138 [CH3 _|4-(4-C-PhO)_ 1 |cera
|5-138 |[CH3 ~ [4{4-CH30-PhO) 1 167
[5-140 |[CH3 ]4-PhO 1 144
5-141 [CH3 |4(3,5-CF3-PhO) 1
5-142 [CH3 _|4(4-CF3-PhO) 1 cera
5-143 |CH3  [4-(4-CH3-PhO) 1 190
[5-144 [CH3 _ |4-(3,4-C12-PhO) 1 158
[5-145 |CH3 |4-(2-CF3-PhO) 1
[5-148 [CH3  [4-(2-CH3-PhO) 1
15-147 [CH3  |4-(2-OCH3-PhO) 1
5148 [CH3 [4-(2-CI-PhO) 1
5-149 |CH3__|4-(4-CF3-Ph) 1 166
5-150 |[CH3  [4-(3,4-CI2-Ph) 1 102
5151 |CH3 ™ |[4-(4-F-Ph) 1 150
{5-152 |CH3  [4-(4-CH3-Ph) 1 110
[5-153 |[CH3  [4-(2,3-CI2-Ph) 1
5-154 |CH3 _ |4-(4-OCH3-Ph) 1 |cera
‘5-155 |CH3 _|4(4,8-CI2-Ph) 1
5-158 |CH3  [4-(3,5-CI2-Ph) 1
|5-157 |[CH3 [2,45Ci3_ i 1
5-158 |CH3  [Ph<(3,4-OCH2CH20-) 0 139
5-158 |CH3 |Ph«(3,4-OCH2CH20-) 1
[5-160 [CH3  [4-C5H11 [0 |98
[5-161 |CH3  [4-C5H11 1 104
[5-162 |CH3  [4-(4-CI-Ph) 1 cera
[5-163 [CH3 ]443,5-(CF3)2-Ph] 1 145
5164  |CH3 [2-OCHS3, 5-Br 1 197
5-165 [CH3 |2-Br 1 |cera
5-168 [CH3 J2CN 1 191
[5-167 {CH3 "|2-OCH3, 5-C 1 178
5-168 |[CH3 ]2,6-(CH3)2, 4-isopropilo 1 170
5169  |CH3 [6-Cumarilo _ 1 >235
[5-170 |[CH3 [2-CH=N-O-CH3 1 148
5-171 |CH3 |2,3-(CH3)2, 54-C4H9 1 210
[5-172 |CH3 |2-Ph 1 jcera
[5-173 |CH3 {2-OCHS3, 6-CI 1 aceite
5-174 |[CH3  [4-CH(CH3)CH2CH3 1 145
5-175 |CH3 [2-CI, 4-CH3 1 =
5-176 ICH3 _[2-CH3, 4-Ci 1 108
5177 [CH3 |2,4-(isopropilo)2 1 aceite
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Compuesto[R* |2 n pf.("Cy
Ndamero 1HNMR
_ NCH3
5178 |CH3 [2,4-CH2CH3 1 73
5170 |CH3 |2,5-(isopropilo)2 1 laceite
5-180 CH3 [2-CH3,35Cl2 1 [07
|5-1a1 ICH3  |[2-OCH2CH3, SHisopropilo |1 97
[5-182 ICH3  |2-Cl, 3,5(CH3)2 1 85
{5-183 [CH3  |3-F, 5-CH3 1 175
[5184 _ [CH3 _[2-F, 5-OCH3 1 173
5185 |CH3 [2-C(O)OPh 1 57
5188 [CH3 |2-OCH2CH2CHS3, 8-CH3 1 101
5187 |CH3 |3-NO2, 4-OCF3 1 88
5-186 |CH3  |4-O-pirid-2-ilo 1 116
5189  |CH3 |2-S-Ph 1 179
5-190 [CH3 _[-C(O)OCH2CF3,5CH3 |1 aceite
5181 |CH3 |[2-C{O)OCH2CH20CH3 1 135
Tabla 6: Compuestos de la formula (le)
CF,S(O); CN
2 "N | fIN
H;—CH;—S0, N
cl o]
CF,
(le)
Compuesto|R* 2 n pf.("C)
Numero
|6-1 H H lo
[6-2 CH3 H [0
[6-3 |CH2CH3 H ]
64 CH2CH2CH3 _ H 0
|a-5 |CH20H2C.HZCH3 H o
IEG |CH2CHCH2 H ]
6-7 |[CH2CCH H o
|68 |C(O)OCH3 H lo
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Compuesto|R* Z n |pf(°C)
|N|.'|mam ‘

69 C(O)OCH2CH3 H 0
|6-10 |CH20CH3 H 10
(611 _|CH20CH2CH3 H [o
[6-12  |CH2cidloproplio  [H [0
|6-13 |ciclopropilo H o
lé_-u CH2Ph H [0
6-15 H H 1
|6-16 |CH3 H 1
|6-17__ |CH2CH3 H 1
la-1a |CH20HZCH3__ H 1
6-19 CH2CH2CH2CH3 |H 1
6-20 |CH2CHCH2 H 1
|e-21 CH2CCH H 1
l6-22 C(O)OCH3 H 1
|6-23 |C(O)OCH2CH3 H 1
[6-24 CH20CH3 H 1
|6-25 |CH20CH2CH3 H i
|6;26 CH2ciclopropilo H 1
8-27 ciclopropilo H 1
|6-28 \CH2Ph H 1
[6-29 |H H

|6-30 |cH3 H 2
|6-31 |CH2CH3 _ H 2
6-32 CH2CH2CH3 H 2
|s-33 |CH20H20H2C.H3 H 2
[6-34 |CH2CHCH2 H 2
|6-35 |CH2CCH H 2
|6-36 |C(O)OCH3 H 2
[6-37 |C(O)OCH2CH3 H 2
[6-38 “|CH20CH3 H 2
l6-39 |CH20CH2CH3 H 2
[6-40 |[CH2ciclopropilc  [H 2
[6-41 |ciclopropilo H 2
[6-42 |CH2Ph H

643 |CH3 2-Cl 0
|6-44 |CH3 3Cl o
[6-45 |CH3 4-Cl o
|6-46 [CH3 2,5-CI2 lo
{647 [CH3 2,6-C2 ]
|6-48 |CH3 3.4-CD lo
649 |CH3 2F o
[6-50 |CH3 3F o

174
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F_omp‘mm R Z n p1(°C)
Nidmero —

6-51 |CH3 4-F 0
|6-52 |CH3 3,4-F2 lo
|6-53 ICH3 2,6-F2 ]
|6-54 |CH3 4-Br o
8-55 [CH3 4l o
b |CH3 2-CF3 o
6-57 |CH3 3-CF3 ©
Ig_sa ICH3 4CF3 o
659  |CH3 35-(CF3)2 [0
|6-60 |CH3 4-CF3,2Cl [0
|81 |CH3 3-CF3,4Cl |0
|6-62 |CH3 2-0CH3 [0
|6-63 |CH3 3-OCH3 o
|6-84 |CH3 40CH3 [0
|6-65 cH3 4-SCH3 o
[6-68 |CH3 4-SCF3 o
|8-67 [CH3 4-SF5 [o
|6-68 |CH3 3,4{OCH3)2 |0
[6-68 |CH3 4-Ph o
Ig-'_ro |CH3 4-| lo
671 |CH3 2-CH3 o
[6-72 |CH3 3CH3 ©
Ig-ls [CH3 23-(CH3)2 |0
6-74 |CH3 4-CH3 lo
|6-75 [CH3 25(CH3)2 |0
|6-78 [CHS3 26-(CH3)2 [0
|6-77 ICH3 3.4<(CH3)2 |0
16-78 [CH3 2-Cl 1
l§-79 ~|CH3 3-Cl 1
680 |CH3 4Cl_ 1
|6-81 [CH3 2,5-Cl2 1
(6-82 |CH3 2,6-Cl2 1
|6-83 [CH3 3,4C12 1
|6-84 |CH3 2-F 1
|6-85 “|CH3 3F 1
|6-86 |CH3 4F 1
l6-87 |CH3 34-F2 1
|6-88 [cH3 2,6-F2 1
|89 |CH3 4-Br 1
16-80 [CH3 4| 1
[6-91 |CH3 2-CF3 1
[6-92 |CH3 3CF3 1
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Compuesto[R” Z In p.f(*C)
Nomero |

|6-63 CH3 4CF3_ 1
|6-94 |CH3 3,5(CF3)2 |1
|6-95 [CH3 4CF3,2Cl |1
|6-56 |CH3 3-CF3,4Cl |1
|6-97 |CH3 2-OCH3 1
|6-98 [cHs 3-OCH3 1
[6-69 [CH3 4-OCH3 1
[6-100 |CH3 4-SCH3 1
[6-101 |CH3 4-SCF3 1
|6-102 |CH3 4-SF5 1
[6-103 |CH3 3,4-(0OCH3)2 |1
|s-1o4 [cH3 4-Ph 1
6-105 |CH3 4 1
|6-106 |CH3 2-CH3 1
|6-107___ |CH3 3-CH3 1
[6-108 ICH3 23-(CH3)2 [1
|6-109 [CH3 4A-CH3 1
|6-110 |CH3 2,5-(CH3)2 |1
l6-111 |CH3 2,6-(CH3)2 |1
|6-112 |CH3 34-(CH3)2 |1
|6-113 |CH3 2-Cl 2
j6-114 |CH3 3-Cl 2
|[6-115  |[CH3 4Cl 2
l6-116 |CH3 2,5-Cl2 2
6-117 |CH3 2,6-Cl2 2
6-118 |CH3 3,4-C2 2
|6-119 |CH3 2F 2
[6-120 |CH3 3-F 2
[6-121 [CH3 4-F 2
l6-122 |CH3 3,4-F2 2
l6-123 |CH3 2,6-F2 2
[6-124 |CH3 4-Br 2
|6-125 |CH3 4] 2
[6-126 |CH3 2-CF3 2
16-127 |CH3 3-CF3 2
l6-128 |CH3 4CF3 2
6-129 |CH3 35(CF3)2 |2
|s-130 [CH3 4CF3,2Cl 2
|6-131 |CH3 3-CF3, 4Cl
|6-132 CH3 2-OCH3 2
[6-133 ICH3 3-OCH3 2
[6-134 |cH3 4-OCH3 2
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Compuesto[R? z Fn p.f.(*C)
Numero

6-135 |CH3 4-SCH3 2
[6-136 |CH3 4-SCF3 2
{6-137 ICH3 4-SF5 _ 2
|6-138 ICH3 3,4-(OCH3)2 |2
[6-136 |CH3 4-Ph 2
[6-140 |CH3 4| 2
16-141 |[CH3 2-CH3 2
|6-142 |CH3 3-CH3 2
|6-143 ICH3 23{(CH3)2 |2
[6-144 |CH3 4-CH3 2
[6-145  [CH3 25(CH3)2 |2
[6-146  |CH3 26-(CH3)2 |2
|6-147 |CH3 34-(CH3)2 |2

Tabla 7: Compuestos de la formula () en la que R' es CSNHz; R? es Cl; W es CCI;
Res CF3y R® es CFa.

Compuesto|R* R n lpf.(°C)
Ndmero

7-1 ICH3 TiFr 1
7-2 CH3 |CH2CH2CH3 1
7-3 |CH3 CH2CH2CH2CH3 1
7-4 |CH3 CHCI2 1
{7-5 |CH3 CH2CI 1
7-8 [CH3 CF3 1
7-8 |CH3 |CFH2 1
79 CH3 |CF2H 1
7-10 CH3 |C8H17 1
7-11 CH3 |CoH18 1
7-11 ICH3 C10H21 1
7-12 [CH3 [C12H25 1
[7-13 |CHa |CHCH2 1
7-14 [cH3 "|CH2CHCH2 1
7-15 |ICH3 ciclo-C5H9 1
7-16 |CH3 cicilo-CBH11 1
7-17 |CH3 [CH2CH2CH2CI 1
7-18 |CHa |[CH2S02CH3 1
7-19 |CH3 |CH2NH2 1
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Compuesto|R* R® [n pf.(°C)
Ndmero .

7-20 |CH3 CH2NHCH3 1
7-21 |CH3 |[CH2N(CH3)2 1
7-22 |CH3 |CH2NHCH2CH3 1
7-23 |CH3 |CH2N(CH2CH3)2 1
|7-24 |CH3 |CH2CH2N(CH?3)2 ]
725  |CH3 |[CH2CH2N(CH2CH3)2 |1
7-28 |CH3 |CH2-N-morfolinilo 1
7-27 CH3 CH20CH3 1
7-28 |CH3 |cn20cmcn3 1
7-28 |CH3 |CH2SCH3 1
7-30 [CH3 |CH3 1
7-31 |CH3 |CH2CH3 1
7-32 ICH3 |CH2Ph 1 134
5 Tabla 8: Compuestos de la formula (If)
CF,S(0); CN
|
R, | N
R1—8§0, N
Cl Cl
CF,

(n
[Compuesto [R R* [ [pf(°C)
Numero
81 2-piridilo [cH3 |1
8-2 3-piridilo [CH3 |1
83 5-CF3-piridilo [cH3 |1

4-piridilo [CH3 |1
85 1-pirimidilo ICH3 |1
88 3-pirimidilo ICH3 |1

'
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Compuesto |R |R" in  pf(°C)
Nudmero .
[67 4-pirimidilo [cH3 |1
188 2-tienilo ICH3 |1 [138
[8-0 3-tienilo ICH3 1
[8-10 2-furilo lcRa i
[B-11 3-furilo IcH3__[1
8-12 2-tetrahidrofurilo [CH3 1
8-13 3-tetrahidrofurilo lgHa 1
8-14 3-pirazolilo ICH3 |1
815 4-pirazoliio IcH3 |1
8-16 S-pirazolilo [ICH3 |1
8-17 2-imidazolilo |CH3 1
{8-18 4-imidazolilo |CH3 1
[8-19 S-imidazolllo IcH3 1
[8-20 2-tiazolilo |CH3 1
821 4-tiazolllo_ cHs |1
622 5-tazolilo lcra i
18-23 2-tetrahidrotienilo l(_:HS 9
|8-24 2-pirrolilo Ichs |1
[625 3-pirrolilo [CH3 |1
[8-28 4-pirrolilo ICH3 1
|8-27 1-tetrazolilo [cH3_[1
[8-28 5-tetrazolilo [CH3 |1
8-20 3-(1,2.4)riazolilo JQH3 1
8-30 5-(1,2 4)-trlazolilo |CH3 1
8-31 5-Cl-2-tienilo [cra o
[8-32 2-tienllo ICH3 [0
[8-33 2-fienllo lcHs 2 |
834 5-Cr2-tienilo [CR3_|T_[171
8-35 1-metil-4-imidazolilo ICH3 0
836 [i-meti4imidazoliio chs 7|
837 1,3-dimeti-5-CHpirazolio  |CH3 [0 [150
8-38 2,4-dimetil-5-tiazolilo [CH3 1 149
|8-39 5-(2-piridil)-2-tienilo |[CH3 1 176
[8-40 2-metil-5-CF3-4-turilo [CH3 1 161
8-41 2,5-dimetil-3-tienilo [CH3 1 134
8-42 tetradecilo ICH3 |1 |cera
(643 ciciopropilo IcH3 [T 227
[8-44 CH2Br ICH3 |1 |aceite
[8-45 CH2CH2CH2CF2CF3 {CH3 1 181
8-46 2-Cl-3-piridilo [CH3 1 |92
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Tabla 8: Compuestos de la formula (ld)

CF,S(O) CN

| |
2 R\ _N
0=y

Cl cl

CF,
(id)
Compuesto[R* Z in !p.f.(‘(':)l
Nimero . 1H-NMR
9-1 CH3_|4(Ph-4-OCH3) 1 _[3.21s, 3H, N-CH3 |
92 |CH3 |4-(Ph-4-Cl) 1 |3.258, 3H, N-CH3
93 |CH3 |4<(Ph-3,4<(C1)2) 1 [102
94 |CH3_|4(Ph-4-F) 1 [159
85 |CH3 |4(Ph-4-CH3) 1 [110
08 |CH3 |4-(Ph-4-CF3) 1 _[166
97 CH3_|4-(Ph-3,5-bis-CF3) 1 [145
98 |[CH3 |&-O0Ph 1_[144
9-9 |CH3 [4-(OPh-4-OCH3) 1 [167
8-10 |CH3_|O-(Ph-4-C) 1_|322s, 3H, N-CH3
811 |CH3 [4-(OPh-3,5-(CI)2 1 [159
912 CH3 |4-(OPh-3,4-(C1)2) 1 |158
913 |CH3_|4-(OPh-4-F) 1 _[147
814 |CH3_[4-(OPh-4-CH3) 1 180
815 CH3 |4-(OPh-4-CF3) 1 |3.30s, 3H, N-CH3
9-16 CH3 |4-OCF3 I
[6-17 |CH3_[2-OCH3-5-Br 1197 ]
[o-18 |CH3 [2-Br 1 |3.52s, 3H, N-CH3
(6-19 |CH3 [2-CN 1 [191
{8-20 |CH3 [2-OCH3-5-CI 1 (178
[9-21 |CH3_[2.6-Di-CH3-4-iso-proplio 1_[170 _
[9-22 |CH3 _|6-Cromen-2-ona 1 [>235
|6-23 |CH3_[2-CH=N-O-CH3 1_|146
[6-24 |CH3 [2,3-di-CH3-5-terc. butilo 1 210 ]
8-25 CH3 |2-Ph 1 12.94s, 3H, N-CH3
9-26 CH3 [2-OCH3-8-CI 1 |3.428, 3H, N-CH3
9-27 |[CH3 [4-CH(CH3)-CH2-CH3 1 |145

H3 [2-CI4CH3 1 98

700
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Compuesto]R" |2 n [pf(°C)/
Numero 1H-NMR

[0-28 |ICH3 [2-CH2 4-Cl 1 |106 _
[6-30 |CH3 [2,4-CH(CH3)-CH3 1 13.26s, 3H, N-CH3
9-31 |CH3 [2,4-CH2-CH3 1 |73

8-32 |CH3 [2,5-CH(CH3)-CH3 1 [3.28s, 3H, N-CH3
9-33 |CH3 [2-CH33,5Cl 1 |97

[0-34 |CH3 [2-OCH3 1 [174

[6-35 |CH3 [2-OCH2CHZ 5-CH(CH3)-CH3[1 |87

9-36 [CH3 [2-CI 3,5-CH3 1 |85

9-37 CH3 |3-F 5-CH3 1_[175

8-38 CH3 [2-F 5-OCH3 1 173

19-30 ICH3 [2-C(0)-O-Ph 1 |57

9-40 [CH3_|2-OCH2CH2CH3 6-CH3 1 [101

(941 |CH3 [3-NO2 4-OCF3 1 |98

9-42 |CH3 [4-O-pirid-2-lo 1 |118

843 |ICH3 [2S-Ph__ 1 179

9-44 |CH3 [2-C(O)OCH2CF3 5CH3 1 [2.57 d, 3H, N-CH3
945 ICH3 [2-C(0)OCH2CH20CH3 1 135

Tabla 10: Compuestos de la férmula (If)

CF,S(0); CN
I
R, | !
R1—SG, N
c Cl
F3
(]
[Compuesto [R™ ]ﬁ' n _[pf.("C)/
Ndmero 1H-NMR
101 istradeciio [CH3__[1__[3.38s, 3H, NCH3
10-2 ciclopropilo ICH3 1 227
103 CH2-Br rCH3 1 3.51s, 3H, N-CH3
104 CH2CH2CH2CF2CF3 ICH3 1 181
105 2-Chpind-3-lo ICH3 1 |e2

JOf



10

15

25

49

De acuerdo con una caracteristica adicional del presente invento se proporciona un
método para la represién de plagas en un sitio (locus) que comprende la aplicacion
de una cantidad efectiva de un compuesto de la férmula (1) o una de sus sales. Con
esta finalidad, dicho compuesto se usa normaimente en la forma de una
composicién plaguicida (es decir en asociacion con diluyentes o vehiculos y/o
agentes tensioactivos compatibles apropiados para su uso en composiciones
plaguicidas), por ejemplo tal como se describe a continuacion.

El trmino “compuesto del invento” tal como se usa seguidaments, abarca un
aiquilaminopirazol sustituido en posicion 5 de la férmula (I) como antes se ha
definido y una de sus sales aceptables como plaguicidas.

Un aspecto del presente invento como antes se ha definido s un método para la
represion da plagas en un locus. El locuse incluye, por ejemplo, |a plaga propiamenta
dicha, el sitio (planta, campo, bosque, huerta, via acudtica, suelo, producto vegetal,
u otros similares) en donde la plaga reside o se alimenta, o un sitio susceptible de
futura infestacion por la plaga. El compuesto del invento se puede por lo tanto
apiicar directamente a la plaga, al sitioc donde la plaga resiie o se alimenta, o al sitic
susceptible de futura infestacién por la plaga.

Como es evidente a partir de los precedentss usos como plaguicidas, el presente
invento proporciona compuestos activos como plaguicidas y métodos de uso de
dichos compuestos para la represion de un clerto nimero de especies de plagas
que incluyen: arirdpodos, especiaimente insectos o ardcnidos, tales como acaros, o
nematodos de plantas. El compuesto del invento se puede por lo tanto emplear
ventajosamente en usos practicos, por ejempio, en plantas cultivadas agricolas u
horticolas, en silvicultura, en medicina veterinaria 0 en la economia ganadera, 0 en
la salud puablica.

Los compuestos del invento se pueden usar por ejempio en las siguientes
aplicaciones y sobre las siguientes plagas:

Para la represion de insectos del suelo, tales como gusanos de raices del maiz,
thrmltas (especiaimente para la proteccion de estructuras), cresas de raices, larvas
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de escarabajos, gorgojos de ralces, perforadores de talloe, agrotis, dfidos de ralces,
o gorgojos. Se pueden usar también para proporcionar actividad contra nematodos
patdgenos de plantas, tales como nematodos de nudoe de raices, quistes, dagas,
lesiones, o de tallos o bulbos, 0 conira 4caros. Para ia represion de plagas del
suelo, por ejemplo gusanos de ralces del malz, los compuestos se aplican
ventajosamente a o 88 incorporan con un régimen efectivo dentro del suelo en el
que las plantas Utlles se plantan o se han de plantar o a las semillas o a las raices
de las plantas en crecimiento.

En el sector de la salud publica, los compuestos son especiaimente dtiles en la
represion de muchos insectos, especiaimente moscas de inmundicias u otras plagas
de Dipteros, tales como moscas domeésticas, moscas de establos, moscas de
soldados, moscas de los cuernos, moscas de ciervos, moscas de caballos, jejenes,
cuticoides (moscas de arena), moscas negras, 0 mosquitos.

En la proteccién de productos almacenados, por ejemplo cereales, inclusive grano o
harina, cacahuetes, piensos para animales, madera 0 mercancias y articulos de uso
domaéstico, p.ej. alfombras y géneros textiles, los compuestos del invento are CGtiles
contra el ataque por artropodos, més especiaimente eascarabajos, inclusive gorgojos,
polilas o dcaros, por ejemplo Ephestia spp. (polillas de harina), Anthrenus spp.
(escarabajos de alfombras), Tribolium spp. (escarabajos de harina), Sitophilus spp.
(gorgojos de grano) o Acarus spp. (dcaros).

En la represion de cucarachas, hormigas o termitas o similares plagas de artrbpodos
en locales domésticos o indusiriales infestados o en la represién de larvas de
mosquitos en vias acudticas, pozos, depdsitos u otras aguas circulantes o
estancadas.

Para el tratamiento de cimientos, de estructuras o del suelo en la prevencién del
ataque a edificaciones por termitas, por ejemplo, Reticulitermes spp., Haeterotermes
8pp., Coptotermes spp.

En la agricultura contra adultos, larvas y huevos de Lepidépteros (mariposas y
polillas), p.ej. Heliothis spp. tales como Haliothis virescens (gusano o torcedora del
tabaco), Hellothis armigera y Heliothis zea. Contra adultos y larvas de Coledpteros
(escarabajos) p.ej. Anthonomus spp. p.ej. grandis (gorgojo de cdpsulas de algoddn),
Leptinotarsa decemlineata (escarabajo de patata del Colorado), Diabrotica spp.
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(gusanos de ralices del malz). Contra Heter6pteros (Hemipteros y Homépteros) p.ej.
Psylla spp., Bemisia spp., Trialeurodes spp., Aphis spp., Myzus spp., Megoura
viciae, Phylloxera spp., Nephotettix spp. (saltadores de hojas del arroz), Nilaparvata
8pp.

Contra Dipteros p.ej. Musca spp. Contra Tisanépteros tales como Thrips tabaci.
Contra Ortdpteros tales como Locusta y Schistocerca spp., (langostas y grilios) p.e;.
Gryllus spp., y Acheta spp., por ejemplo, Blatta orientalis, Periplaneta americana,
Blatella germanica, Locusta migratoria migratoricides, y Schistocerca gregaria.
Contra Colémbolos p.ej. Periplaneta spp. y Blatella spp. (cucarachas).

Contra artr6podos de importancia agricola tales como Acari (dcaros) p.ej.
Tetranychus spp., y Panonychus spp.

Contra nematodos que atacan a las plantags o drboles de importancia para la -

agricultura, silvicultura u horticultura ya sea directamente o por propagacion de
enfermedades de las plantas que son causadas por bacterias, virus, micoplasmas u
hongos. Por ajemplo nematodos de nudos de raices tales como Meloidogyne spp.
(p.ej. M. incognita).

En el sector de la medicina veterinaria o de la economia ganadera o en el
mantenimiento de la salud pidblica contra artrépodos que son parasitarios Intema o
externamenta sobre vertebrados, particularmente vertebrados de sangre caliente,
por ejemplo animales domésticos, p.ej. reses de ganado vacuno, ovino, caprino,
equino, porcino, aves de comal, perros o gatos, por ejemplo Acarina, inclusive
gamapatas (p.ej. garrapatas de cuerpo suave inclusive Argasidae spp. p.ej. Argas
spp. y Omithodorus spp. (p.e]. Omithodorus moubata); garrapatas de cuerpo duro
inclusive Ixodidae spp., p.ej. Boophilus spp. p.ej. Boophilus microplus, Rhipicephalus
spp. p.6). Rhipicephalus appendiculatus y Rhipicephalus sanguineus; acaros (p.ej.
Damalinia spp.); pulgas (p.ej. Ctenocephalides spp. p.sj. Ctenocaphalides felis
(puigas de gatos) y Ctenocaphalides canis (pulgas de peiros)); piojos p.ej. Menopon
spp.; Dipteros (p.ej. Aedes spp., Anopheles spp., Musca spp., Hypoderma spp.);
Hemipteros.; Dictibpteros (p.ej. Periplaneta spp., Blatella spp.); Himendpteros; por
ejempio contra infecciones del tracto gastro-intestinal causadas por gusanos
nematodos parasitarios, por ejemplo miembros de la famiia de los
Trichostrongylidae.
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En un aspecto preferido del invento, loe compuestos de la férmula (I) se usan para
la represion de parésitos de animales. Preferiblements el animal que se ha de tratar
as un animal de compaiila doméstico tal como un perro o un gato.

En un aspecto adicional del invento, los compuestos de la férmula (I) o las sales o
sus composiciones se usan para la preparaciéon de un medicamento veterinario.

En el uso préctico para la represion de arirépodos, especiaimente insectos o dcaros,
o plagas de nematodos de plantas, un método, por ejemplo, comprende aplicar, a
las plantas o al medio en el que éstas crecen, una cantidad efectiva de un
compuesto del invento. Para dicho método, el compuesto del invento coneiste
generaimente en aplicar al locus en el que se ha de reprimir infestacion por
artropodos o0 nematodos en un régimen efectivo situado en el intervalo de
aproximadamente 2 g a aproximadamente 1 kg del compuesto activo por hectdrea
del locus tratado. En condiciones ideales, dependiendo de ia plaga que se haya de
reprimir, un régimen més bajo puede ofrecer una proteccién adecuada. Por ofra
parte, unas condiciones climéticas adversas, una resistencia de la plaga u otros
factores pueden requerir que el ingrediente activo se use en regimenes mas altos.
El régimen 6ptimo depende usuaiments de un cierto nimero de factores, por
ejemplo, el tipo de plaga que se estd reprimiendo, el tipo o la etapa de crecimiento
de la planta infestada, la distancia entre hlleras o también el método de aplicacién.
Preferiblemente, un intervalo de regimenes efectivos del compuesta activo as de
aproximadamente 10 g/ha a aproximadamente 400 g/ha, més con preferencia de
aproximadamente 50 g/ha a aproximadamente 200 g/ha.

Cuando una plaga esta alojada en el suelo, el compuesto activo, generaimente en
una composicion formulada, es distribuido uniformemente sobre la zona que se ha
de tratar (a saber, por ejempio por esparcimiento o tratamiento de franjas) de
cualquier manera conveniente y es aplicado a unos regimenes de aproximadamente
10 g/ha a aproximadamente 400 g ia/ha (de ingrediente activo por hectdrea), con
preferencia de aproximadamente 50 g/ha a aproximadamente 200 g ia/ha. Cuando
se aplica a plantulas como una formulacion para la inmersién de raices o a plantas
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como una formulacién para riego por goteo la solucion o suspension liquida contiene
de aproximadamente 0,075 a aproximadamente 1.000 mg ia/l (de ingrediente activo
por litro), con preferencia de aproximadamente 25 a aproximadamente 200 mg ia/l.
La aplicacidén puede hacerse, sl se desea, al campo o la zona en que estdn
craciendo las plantas cultivadas generaimente o en Intima proximidad a la simlente
o planta que se ha de proteger con respecto del ataque. El compuesto del invento
pueds ser introducido por lavado en el suelo mediante rociadura con agua sobre la
zona o puede ser dejado a la accién natural de la precipitacién de lluvia. Durante o
después de la aplicacién, el compuesto formulado puede, si se desea, ser
distribuido mecéanicamente en el suelo, por ejemplo por cultivacién con arado, con
grada de discos, 0 uso de cadenas de arrastre. La aplicacién puede realizarse antes
de plantar, al plantar, después de plantar pero antes de que haya tenido lugar el
brots, o después del brote.

El compuesto del invento y los métodos de represion de plagas con él tienen un
valor particular en la proteccién de plantas cultivadas del campo, de forraje, de
plantacién, de invernadero, de huerta o de vifia, de plantas omamentales, o de
arboles de plantacién o bosque, por ejemplo: cereales (tales como trigo o arroz),
algoddn, hortalizas (tales como pimientos), plantas cultivadas en el campo (tales
como remolachas arzucareras, plantas de soja o colza de semllla oleaginosa),
plantas cultivadas de prado o de forraje (tales como maliz o sorgo), plantas
cultivadas de huerto o arboleda (tales como de frutas de hueso o pepita o frutas
citricas), plantas omamentales, flores u hortalizas o arbustos cultivadas en
invernadero o en jardines o parques, o arboles de bosque (tanto de hoja caduca
como perenne (siempre verde)) en bosques, plantaciones o viveros.

Ellos son también valiosos en la proteccion de madera (en pie, dermibada,
convertida, aimacenada o en estructuras) con respecto del ataque, por ejemplo, por
moscas de semeria o bien escarabajos o termitas.

Ellos tienen aplicaciones en la proteccion de productos almacenados tales como
granos, frutas, nueces, especias o tabaco, ya sea enteros, molidos o formulados ©
confeccionados como productos, con respecto del ataque de polillas, escarabajos,
@caros 0 gorgojos de granos. También se protegen producios de animales
aimacenados tales como pieles, pelos, iana o plumas en forma natural o convertida
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(p.e]. como alfombras o géneros textiles) con respecto del ataque de polillas o
escarabajos asl como came, pescado o granos almacenados con respecto del
ataque de escarabajos, 4caros 0 moscas.

Adicionalmente, el compuesto del invento y los métodos de uso de él ienen un valor
particular en la represién de artrépodos o helmintoé que son dafiinos para los
animales domésticos, o diseminan, o actlian como vectores de, enfermedades en
animales domésticos, por ejemplo los que aqul se han mencionado anteriormente, y
més especialmente en ia represion de garrapatas, 4caros, piojos, puigas, jejenes, o
moscas mordedoras, molestas o de miasis. Los compuestos del invento son
particularmente dtiles para reprimir artrépodos o helmintos que asatén presentes en
el interior de animales anfiiriones domésticos o que se alimentan en o sobre la piel,
o chupan la sangre del animal, para cuya finalidad se pueden administrar por via
oral, parenteral, percuténea o tépica.

|.as composiclones seguidamente descritas para su aplicacién a plantas cultivadas
en crecimiento o a sitios (loci) en los que crecen las plantas cultivadas, o como una
formulacion de desinfeccién de semillas se pueden emplear, en general,
alternativamente en la proteccién de productos almacenados, mercancias y articulos
domésticos, bienes, haciendas o zonas del medio ambiente o entomo general.
Medios apropiados para aplicar los compuestos del invento incluyen:

a plantas cultivadas en crecimiento como formulaciones para rociadura foliar (por
ejemplo como una formulacién para rociadura en el surco), polvos para espolvorear,
granulados, fumigaciones o0 espumas © también como suspensiones de
composiciones finamente divididas o encapsuladas como tratamientos del suelo o
de las ralces por formulaciones liquidas para empapar, polvos para espolvorear,
granulados, humos o espumas; a semilas de plantas cultivadas por medio de su
aplicacion como formulaciones de desinfeccidn de semillas por suspensiones
liquidas o polvos para espolvorear;

a animales infestados por, 0 expuestos a infestacién por artrépodos o helmintos, por
aplicacién parenteral, oral o topica de composiciones en las que el ingrediente activo
axhibe una accién inmediata y/o prolongada durante un cierto perfodo de tiempo
contra los artrbpodos o heimintos, por ejemplo por incorporacién en piensos,
alimentos o apropiadas formulaciones farmacéuticas ingeribles por via oral, cebos
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comestibles, bloques de sal para lamer, suplementos dletéticos, formulaciones para
verter por encima, formulaciones para rociar o proyectar, bafios, formulaciones para
Inmersidn, formulaciones para ducha, formulaciones para chorros, polvos para
aspolvorear, grasas, champus, cremas, formulaciones de cera para untar o sistemas
de auto-tratamiento por el ganado;

al medio ambients en general o a lugares especificos en donde las plagas pueden
esconderse, inclusive productos aimacenados, madera, mercancias y articulos de
uso doméstico, o locales domésticos o industriales, en forma de formulaciones para
rociar, fumigaciones, polvos pam espolvorear, humos, formulaciones de cera para
untar, bamices, granulados o cebos, 0 en alimentos para gotear o escurrir en vias
acudaticas, pozos, depositos u otras aguas circulantes o estancadas.

Los compuestos de la férmula (1) son particularmente utiles para la represién de
parésitos de animales cuando se aplican por via oral, y en un aspecto preferido
adicionaimente del invento los compuestos de la férmula (I) se usan para la
represion de pardsitoe de animales mediante aplicacién por via oral. Los
compuestos de la formula (l) o sus sales se pueden administrar antss de, durante o
después de las comidas. Los compuestos de la férmula (I) o sus sales se puaden
mezclar con un soporte o vehiculo y/o un pienso o alimento

El compuesto de Ia férmula (I) o una de sus sales se administra por via oral en una
dosis al animal en un intervalo de dosis situado generaimente entre 0,1 y 500 mg/kg
del compuesto de la fémula (I) o una de sus sales por kilogramo de peso corporal
del animal {(mg/kg).

La frecuencia de tratamlento del animal, preferiblemente del animal doméstico que
se ha de tratar por el compuesto de la férmula (I) o una de sus sales es en general
desde aproximadamente una vez por semana a aproximadamente una vez por afio,
con preferencia de aproximadamente desde una vez cada dos semanag hasta una
vez cada tres meses.

Los compuestos del invento se pueden administrar de manera sumamente
ventajosa junto con otro material efectivo como parasiticida, tal como un
endoparasiticida, y/o un ectoparasiticida, y/o un endectoparasiticida. Por ejemplo,
dichos compuestos incluyen lactonas macrociclicas tales como avermectinas o

/08



10

15

25

milbemicinas p.ej., ivermectina, piratel o un agente regulador del crecimiento de
animales tal como lufenurén o metopreno.

Los compuestos de la formula (I) se pueden emplear también para reprimir
organismos perjudiclales en plantas cultivadas de conocidas plantas tratadas por
ingenieria genética plantas 0 plantas tratadas por ingenieria genética que todavia se
hayan de desarrollar. Por regla general, las plantas transgénicas se distinguen por
propiedades especiaimente ventajosas, por ejemplo por resistencias a particulares
agentes de proteccidn de plantas cultivadas, resistencias a enfermedades de
plantas o a patoégenos de enfermedades de piantas, tales como insectos o
microorganismos particulares tales como hongos, bacterias o virus. Otras
propledades particulares conciemen, por ejemplo, al material cosechado con
respecto a la cantidad, la calidad, las propiedades de almacenamiento, la
composicion y constituyentes especificos. Asl, se conocen plantas transgénicas en
las que se ha aumentado el contenido de aimidén, o se ha alterado la calidad del
almidon, o en las que e material cosechado fiene una diferente composicién de
acidos grasos.

Se prefiere el uso en plantas cultivadas transgénicas econémicamente importantes
de plantas dtiles y omamentales, por ejemplo de cereales tales como frigo, cebada,
centeno, avena, mijo, armoz, mandioca y maiz o también plantas culivadas de
remolacha azucarera, algodon, soja, colza de semilla oleaginosa, patatas, tomates,
guisantes y otros tipos de hortalizas.

Cuando se usan en plantas cultivadas fransgénicas, en particular las que tienen
resistencias a insectos, ademés de los efectos contra organismos perjudiciales que
80 han de observar en otras plantas cultivadas, se observan frecuentemente efectos
que son especificos para la aplicacion en la planta cultivada fransgénica en
cuestion, por elemplo un espectro alterado o especificamente ampliado de plagas
que se pueden reprimir, o regimenes alterados de aplicacion, que se pueden
emplear para la aplicacion.
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El invento, por o tanto, también se refiere al uso de compuestos de la férmula ()
para reprimir organismos perjudiciales en piantas cultivadas transgénicas.

De acuerdo con una caracteristica adicional del presente invento se proporciona una
composicion plaguicida que comprende uno 0 mas compuestos del invento como
antes se han definido, en asociacion co, y con preferencia dispersados
homogéneamente en uno 0 més diluyentes o vehiculos y/o agentes tensioactivos
compatibles aceptables en plaguicidas [es decir, diluyentas o vehiculos y/o agentes
tensioactivos del tipo generaimente aceptado en la técnica por ser apropiados para
8u uso en composiclones plaguicidas y que son compatibles con los compuestos del
invento].

En la practica, los compuestos del invento forman parte, con suma frecuencia, de
composiciones. Estas composiciones se pueden emplear para reprimir artrépodos,
especiaimente insectos y ardcnidos, tales como dcaros, o heimintos, tales como
nematodos de plantas. Las compasiciones pueden ser de cualquier tipo conocido en
la técnica, apropiadas para su aplicacién la plaga deseada en cualesquiera locales o
zonas de interiores y exteriores. Estas composiciones contienen por io menos un
compuesto del invento como el Ingrediente activo en combinacién o asoclacién con
uno 0 mas de otros componentes compatibles, que son, por ejemplo, vehiculos o
diluyentes, adyuvantes, agentes tensioactivos (con actividad superficial) sdlidos o
liquidos, u ofros similares apropiados para el uso pretendido y que son aceptables
agronémica o medicinaimente. Estas composiciones, que se pueden preparar de
cuslquier manera conocida en la técnica, forman similarmente una parte de este
invento.

Los compuestos del invento, en sus formulaciones comerciaiments disponibles y en
las formas de uso preparadas a partir de estas formulaciones pueden estar
presentes en mezclas con ofras sustancias activas tales como sustancias
insaclicidas, atrayentes, esterilizantes, acaricidas, nematicidas, fungicidas,
reguladoras del crecimiento o herbicidas.
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Los plaguicidas incluyen, por ejemplo, ésteres de acidos fosforicos, carbamatos,
ésteres de acidos carboxilicos, formamidinas, compuestos de estafio y materiales
producidos por microorganismos.

Componentes preferidos en mezclas son:

1. entre el conjunto de los compuestos de fosforo

acefato, azametifos, azinfos-etilo, azinfos-metilo, bromofos, bromofos-stilo,
cadusafos (F-67825), cloretoxifos, clorfenvinfos, clormefos, clorpirifos, clorpirifos-
metilo, demeton, demetdn-S-metilo, demetén-S-metil sulfona, dialifos, diazinona,
diclorvos, dicrotofos, dimetoato, disulfotdn, EPN, etién, etoprofos, etrimfos, famfur,
fenamifos, fenitriotion, fensulfotion, fention, flupirazofos, fonofos, formotion,
fostiazato, heptenofos, isazofos, isotioato, isoxation, malatidbn, metacrifos,
metamidofos, metidation, salition, mevinfos, monocrotofos, naled, ometoato,
oxidemetdn-metilo, paratién, paration-metilo, fentoato, forato, fosalona, fosfolano,
fosfocarb (BAS-301), fosmet, fosfamidén, foxima, pirimifos, pirimifos-etilo, pirimifos-
metilo, profenofos, propafos, proetamfos, protiofos, plraciofos, piridapention,
quinalfos, sulprofos, temefos, terbufos, tebupirimfos, tetraciorvinfos, tiometén,
triazofos, triclorfon, vamidotion;

2. entre el conjunto de los carbamatos

alanicarb (OK-135), aldicarb, metilcarbamato de 2-sec-butilfenilo (BPMC), carbarilo,
carbofurano, carbosulfano, cloetocarb, benfuracarb, etiofencarb, furatiocarb, HCN-
801, isoprocarb, metomilo, (metil)carbamato de 5-metil-m-cumenilbutirilo, oxamilo,
pirimicarb, propoxur, tiodicarb, tiofanox, 1-metiltio{etildenamino)-N-metil-N-
(morfolinotio)carbamato (UC 51717), triazamato;

3. entre el conjunto de los ésteres de acidos carboxilicos

acrinatrina, aletrina, alfametrina, (E)}{1R)-cis-2,2-dimetil-3-(2-oxotiolan-3-
ilidenmetil)ciclopropanocarboxilato de 5-bencil-3-furilmetilo, beta-cifiutrina, alfa-
cipermetrina, beta-cipermetrina, bioaletrina, Dbiocaletrina (lsdmero con
(S)ciclopentilo), bioresmetrina, bifentrina, (1RS)-trans-3-(4-terc.-butilfenil)-
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2.2-dimetilciclopropano-carboxilato de (RS)-1-ciano-1-(8-fenaxi-2-piridil)metilo (NCI
851983), cicloprotrina, ciflutrina, cihalofrina, cititrina, cipermetrina, cifenotrina,
deltametrina, empentrina, esfenvalerato, fenfiutrina, fenpropatrina, fenvalerato,
flucitrinato, flumetrina, fluvalinato (isébmero D), Iimiprofrina (S-41311),
lambda-cihalotrina, permefrina, fenotrina (isémero ®), pralefrina, piretrinas
(productos naturales), resmetrina, teflutrina, tetrametrina, theta-cipermetrina,
tralometrina, transflutrina, zeta-cipermetrina (F-58701);

4, entre el conjunto de las amidinas
amitraz, clordimeform;

5. entre el conjunto de los compuestos de estafio
cihexatina, éxido de fenbutatina;

6. de otros tipos

abamectina, ABG-8008, acetamiprida, acequinocilo, Anagrapha falcitera, AKD-1022,
AKD-3059, ANS-118, azadiractina, Bacillus thuringiensis, Beauveria basslanea,
bensultap, bifenazato, binapacrilo, BJL-932, bromopropilato, BTG-504, BTG-505,
buprofezina, camfecioro, cartap, clorobencilato, clorfenapir, clorfluazurén, 2-
(4-clorofenil)-4,5-difeniltiofeno  (UBI-T  930), clorfentezina, clomproxifen,
cromafenozida, clotianidina, ciclopropanocarboxilato de 2-naftilometilo (Ro12-0470),
ciromazina, diaclodeno (tiametoxam), diafentiurén, DBI-3204, 2-cloro-N-(3,5-dicloro-
4-(1,1,2,3,3,3-hexafluoro-1-propiloxi)fenil)carbamoll)-2-carboximidato de etilo, DDT,
dicofol, difiubenzurén, N-(2,3-dihidro-3-metil-1,3-bazol-2-iliden)-2,4-xlidina,
dihidroximetildihidroxipirrolidina, dinobutén, dinocap, diofenolano, benzoato de
emamectina, endosulfano, etiprol (sulfetiprol), etofenprox, etoxazol, fenazaquin,
fenoxicarb, fipronilo, fluazurén, flumita (flufenzina, SZI-121), 2-fluoro-5-(4-(4-
etoxifenil)-4-metil-1-pentil)difenil éter (MT1 800), virus de granulosis y polihedrosis
nuclear, fenpiroximato, fentiocarb, fiuacripiima, flubencimina, flubrocitrinato,
flucicloxurén, fiufenoxurén, flufenzina, flufenprox, fluproxifeno, gamma-HCH,
halfenozida, halofenprox, hexaflumurdn (DE_473), hexitlazox, HOI-8004,
hidrametiinona (AC 217300), IKI-220, indoxacarb, ivermectina, L-14165,

112



10

15

20

25

60

imidacioprida, indoxacarb (DPX-MP062), kanemita (AKD-2023), lufenurén, M-020,
M-020, metoxifenozida, milbemectina, NC-198, neemgard, nidinoterfuran,
nitenpiram, 2-nitrometil-4,5-dihidro-8H-lazina (DS 526818), 2-nitrometil-3,4-
dihidrotiazol (SD 35851), 2-nitrometilan-1,2-tigzinan-3-iicarbamaidehido (WL
108477), novalurén, piridarilo, propargita, protrifenbute, pimetrozine, piridaben,
pirimidifeno, piriproxifeno, NC-1868, NC-1111, NNI-8788, novalurén (MCW-275),
OK-9701, OK-8601, OK-8602, OK-8802, R-195, RH-0345, RH-2485, RYI-210, S-
1283, S5-1833, 518801, silaflucfeno, silomadina (CG-177), espinosad,
espirodiciofeno, SU-9118, tebufenozida, tebufenpirad, teflubenzurén, tetradifén,
tetrasul, tiacloprida, tiociclam, tiamstoxam, tolfenpirad, triazamato, trietoxiaspinosina
A, triftumurédn, verbutin, vertalec (mikotal), Y1-5301.

Los componentes antes mencionados para combinaciones son sustancias activas
conocidas, muchas de las cuales se describen en la cita de Ch.R Worthing, S.B.
Walker, The Pasticide Manual [El Manual de los Plaguicidas), 12* Edicién, British
Crop Protection Council, Famham 2000.

Las dosis de uso efectivo de los compuestos empieados en el invento pueden variar
dentro de amplios limites, dependiendo particularmente de la naturaleza de la plaga
que se ha de eliminar o del grado de infestacion, por ejemplo, de plantas cullivadas
con estas plagas. En general, las composiciones de acuerdo con el invento
contienen de manera usual de aproximadamente 0,05 a apraximadamente 95% (en
peso) de uno o més ingredientes aclivos de acuerdo con el invento, de
aproximadamernte 1 a aproximadamente 95% de uno 0 mas vehiculos sdlidos o
llquidos y, de manera opcional, de aproximadaments 0,1 a aproximadamente 50%
de uno o0 méas otros componentes compatibles, tales como agentes tensicactivos u
otros similares,

En el preaents contexto, el tdrmino "vehiculo” designa a un ingrediente orgénico o
inorgdnico, natural o sintético, con el que el ingrediente activo se combina para
facilitar su aplicacion, por ejemplo, a la planta, a las semillas o al suelo. Este
vehicuio es por o tanto generaiments inerte y debe ser aceptable (por ejemplo,
agronémicamente aceptable, particularmente para |a planta tratada).
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El vehiculo puede ser un material adlido, por ejemplo, arcillas, silicatos naturales o
sintéticos, sllice, resinas, ceras, fertilizantes sélidos (por ejemplo sales de amonio),
minerales naturales triturados, tales como caoclines, arcillas, talco, greda, cuarzo,
attapuigita, montmorilionita, bentonita o tiera de diatomeas, o minerales sintéticos
triturados, tales como sllice, alimina, o silicatos especialmente silicatos de aluminio
o magnesio. Como vehiculos sélidos para granulados son apropiados los siguientes:
rocas naturales machacadas o fraccionadas tales como calcita, marmol, pémez,
seplolita y dolomita; granulados sintéticos de polvos finos (harinas) inorgéanicos u
orgénicos; granulados de materiales orgénicos tales como serrin, cdscaras de coco,
carozos de malz, bagazos de malz o tallos de tabaco; kieselguhr (tierra de
infusorios), fosfato de tricalcio, corcho pulverizado, o negro de carbono absorbents;
polimeros, resinas y ceras solubles en agua; o fertilizantes sdélidos. Tales
composiciones sdélidas pueden contener, si se desea, uno 0 mds agentes
humectantes, dispersantes, emuisionantes o colorantes compatibles que, cuando
son sdlidos, puedsn servir también como diluyentes.

El vehiculo puede también ser liquido, por ejemplo: agua; alcoholes, particularmente
butanol o un glicol, asi como sus éteres o ésteres, particularmente acetato de
metiiglicol; cetonas, particularmente acetona, ciclohexanona, metiletilcetona,
metilisobutilicetona, o isoforona; fracciones de petréleo tales como hidrocarburos
parafinicos o aromaticos, particularmente xilenos o alquil neftalenocs; aceites
minerales o vegetales; hidrocarburos alifdticos clorados, particularmente
tricloroetano o cloruro de metileno; hidrocarburos arométicos clorados,
particularmente clorobencenos; disolventes solubles en agua o fuertemente polares
tales como dimetilformamida, dimetil suféxido, o N-metilpirrolidona; gases licuados;
u otros similares, o una de sus mezclas.

El agente tensioactivo puede ser un agente emulsionante, un agente dispersante o
un agents humectante de tipo i6nico o no iénico o una mezcla de tales agentes
tensioactivos. Entre éstos se encuentran, p.ej., sales de poli(écidos acrilicos), sales
de acidos lignosulfénicos, sales de dcidos fenolsulfénicos o naftalenosulfénicos,
policondensados de 6xido de etileno con alcoholes grasos o 4cidos grasos o ésteres
grasos o aminas grasas, fenoles susfituidos (particularments alquilfencles o
arifencles), sales de ésteres de é4cido sulfosuccinico, derivados de taurina
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(particularmente alquiltauratos), ésteres de &cidos fosféricos de alcoholes o de
policondensados de dxido de etileno con fencles, ésteres de écidos grasos con
poliolas, o derivados funcionales suifaios, sulfonatos o fosfatos de los anteriores
compuestos. La presencia de por 1o menos.un agente tensioactivo es generaimente
esencial cuando el ingradienta activo y/o el vehicuio inerte son solo ligeraments
solubles en agua o no son solubles en agua y el agente vehiculo de la composicion
para aplicacion es agua.

Las composiciones del invento puaeden contener ademés otros aditivos tales como
adhesivos o colorantes. Se pueden usar en las formulaciones adheslvos tales como
carboximetilcelulosa o polimeros naturales o sintéticos en la forma de polvos,
granulados o ldtices, talee como goma ardbiga, un poli(aicohol vinllico) o
poli(acetato de vinilo), fosfollpidos naturales, tales como cefalinas o lecitinas, o
fosfolipidos sintéticos. Es posible usar agentes colorantes tales como pigmentos
inorgénicos, por ejemplo: 6xidos de hiermo, dxidos de fitanio o Azul de Prusis;
colorantes orgénicos, tales como colorantes de alizarina, colorantes azoicos o
colorantes de metales y ftalocianing; o nutrientes trazas tales como sales de hiarvo,
manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno o zinc.

Para su aplicacién en la agricultura, los compuestos del invento estan por io tanto
generaimente an la forma de composiciones, que astén en diversas formas sélidas o
llquidas.

Formas sélidas de composiciones que se pueden usar son polvos para espolvorear
(con un clerto contenido del compuesio del Invento, que fiuctia hasta liegar a un
80%), polvos humectables o granulados (inclusive granulados dispersables en
agua), particularmente los obtenidos por extrusién, compactacion, impregnacién de
un vehiculo granular, o granulacién partiendo de un polvo (estando situado el
contenido del compuesto del Invento, en estos polvos humectables o granulados,
entre aproximadamente 0,5 y aproximadamente 80%). Composiciones homogéneas
o heterogéneas sdélidas, que contienen uno o mas compuestos del invento, por
ejempio granulados, grantulos, briquetas o cépsulas, se pueden usar para tratar un
agua estancada o circulante durante un cierto perfodo de tiempo. Se puede
conseguir un efecto similar usando alimentaciones por goteo o intermitentes de
concenirados dispersables en agua como aqul se describen.

"



10

15

25

Las composiciones liquidas, por ejemplo, incluyen soluciones o suspensiones
acuosas 0 no acuosas (tales como concentrados emuisionables, emuilsiones,
materiales capaces de fluir, dispersiones o soluciones) o aerosoles. Las
composiciones llquidas incluyen también, en particular, concentrados
emulsionables, dispersiones, emulsiones, materiales capaces de fluir, aerosoles,
polvos humectables (0 un polvo para proyeciar), materiales secos capaces de fluir o
pastas como formas de composiciones que son liquidas o estén destinadas a formar
composiciones liquidas cuando se aplican, por ejemplo como rociadas acuosas
(inclusive de volumen bajo y ultra-bajo) o como fumigaciones o aerosoles.

Las composiciones liquidas, por ejemplo, en la forma de concenirados
emulsionables o solubles comprenden con suma frecuencia de aproximadamente 5
a aproximadamente 80% en peso del ingrediente aclivo, mientras que las
emuisiones o soluciones que estin prestas para su aplicacion contienen, en su
caso, de aproximadamente 0,01 a aproximadamente 20% del ingrediente activo.
Junto al disolvente, los concentrados emulsionables o solubles pueden contener,
cuando se requiera, de aproximadamente 2 a aproximadamente 50% de apropiados
aditivos, tales como estabilizadores, agentes tensioactivos, agentes de penetracion,
inhibidores de !a corrosion, colorantes o adhesivos. Se pueden obtener emulsiones
de cualquier concentracién requerida, que son particularmente apropiadas para su
aplicacion, por ejempio, a plantas, a partir de estos concentrados por dilucién con
agua. Estas composiciones se incluyen dentro del alcance de las composiciones
gque se pueden emplear en el presente invento. Las emulsiones pueden estar en la
forma de un tipo de agua en aceite o de aceite en agua y pueden tener una
conslistencia espesa.

Las composiciones liquidas de aste invento, ademds de para aplicaciones normales
de uso agricola, se pueden usar por ejemplo para tratar substratos o sitios
infestados o susceptibles de infestacion por artrdpodos (o0 por otras plagas
reprimidas por compuestos de este invento) inclusive iocales, zonas, recipientes o
equipos de almacenamiento o tratamienio en exteriores o interiores, o agua
estancada o circulante.

Todas estas dispersiones 0 emulsiones 0 mezclas para proyectar, acuosas, se
pueden aplicar, por ejemplo, a plantas cultivadas por cualesquiera medios
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apropiados, principaimente por proyeccion, a unos regimenes que generaimente
son del orden de aproximadamente 100 a aproximadamente 1.200 litroe de mezcla
de proyeccién por hectérea, pero pueden ser mas altos o méas bajos (p.ej. de
volumen bajo o ultra-bajo) dependiendo de la necesidad o aplicacién técnica. El
compuesto o las composiciones de acuerdo con el invento se aplican
convenientements a la vegetacion y en particular a ralces u hojas que tienen plagas
que se han de eliminar. Otro método de aplicacion de loe compuestos o de las
composiciones de acuerdo con el invento es por quimigacién, es decir, la adicion de
una formulacion que contiene e! ingrediente activo & un agua para irrigacién. Esta
irrigacién puaede ser una irrigacién por aspersion para plaguicidas foliar o puede ser
una Imrigacién por el suelo o una irigacion por el subsuelo para tierra o para
plaguicidas sistémicos.

Las suspensiones concentradas, que se pueden aplicar por proyeccion, se preparan
de una manera tal que se produzca un producto fluido estable que no se sedimente
(en fina frituracién) y usuaiments contienen de aproximadamente 10 a
aproximadamente 75% en peso de un ingrediente activo, de aproximadamente 0,5 a
aproximadamente 30% de agentes tensioactivos, de aproximadamentes 0,1
aproximadamente 10% de agentes {ixétropos, de aproximadamente 0 a
aproximadamente 30% de apropiados aditivos, tales como agentes antiespumantes,
inhibidores de la corrosion, estabilizadores, agentes de penetracién, adhesivos vy,
como vehiculo, agua o un liquido orgdnico en el que el ingrediente activo es
escasamente soluble o insoluble. Algunos materiales sélidos organicos o sales
inorganicas &8 pueden disolver en el vehiculo para ayudar a evitar la sedimentacién
o como anticongelantes para el agua.

Los poivos humectables (o polvos para proyactar) se preparan usualmente de una
manera tal que contengan de aproximadamente 10 a aproximadamente 80% en
peso de un ingrediente activo, da aproximadamente 20 a aproximadamente 90% de
un vehiculo sdlido, de aproximadamente O a aproximadamente 5% de un agente
humectante, de aproximadamente 3 a aproximadamente 10% de un agente
dispersants y, cuando sea necesario, de aproximadamente 0 a aproximadamente
80% de uno 0 més estabilizadores y/u otros aditivos, tales comao agentes de
penetracién, adhesivos, agentes antiapeimazantes, colorantes, u otros similares.
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Para obtener estos polvos humectables, el ingrediente activo se mezcla a fondo en
un apropiado mezclador con sustancias adicionales que se pueden impregnar en el
relleno poroso, y se fritura usando un molino .u otro apropiado triturador. Esto
produce polvos humectables, cuya humectabilidad y suspendibilidad son ventajosas.
Estos se pueden suspender en agua para dar cualquier concentracion deseada y
esta suspensién se puede emplear muy ventajosamente en particular para la
aplicacion al follaje de las plantas.

Los "granulados dispersables en agua (WG)" (granulados que son facilmente
dispersables en agua) tienen unas composiciones que son sustanciaimente
préximas a las de los polvos humectables. Estos se pueden preparar por
granulacion de formulaciones descritas para los polvos humectables, ya sea por una
via himeda (poniendo en contacto un ingrediente activa finamente dividido con el
relleno inerte y con un poco de agua, p.ej. de 1 a 20% en paso, o con una solucién
acuosa de un agente dispersante o un agiutinante, seguido por una desecacion y un
tamizado), o por una via seca (una compactacién seguida por una frituracién y un
tamizado).

Los regimenes y las concentraciones de las composiciones formuladae pueden
variar de acuerdo con el método de aplicacién o la naturaleza de las composiciones
0 su uso. Hablando en términos generales, [as composiciones para su aplicacién a
la represion de plagas de artrdpodos o nematodos de plantas contienen de manera
usual de aproximadamente 0,00001% a aproximadamente 95%, con mds
particularidad de aproximadamente 0,0005% a aproximadamente 50% en peeo de
uno o ma&s compuestos del invento, o de los ingredientes activos totales (es decir,
los compuestos del invento, junto con otras sustancias que sean toxicas para
ariropodos o nematodoe de plantas, agentes sinérgicos, elementos trazas
(oligoelementos) o estabilizadores). Las composiciones reales empleadas y su
régimen de aplicacién se ssleccionardn para conseguir el o los efecto(s) deseado(s)
por el agricultor, el ganadero, el profesional médico o veterinario, el operario para la
mPresion de plagas u otra persona experta en |a técnica.

La'g composiciones sélidas o liquidas para aplicaclén por via topica a animales,
madera, productos almacenados o mercancias o articulos de uso doméstico
contienen de manera usual de aproximadamente 0,00005% a aproximadamente
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90%, con mas particularidad de aproximadamente 0,001% a aproximadamente
10%, en peso de uno o méas compuestos del invento. Para la administracién a
animales por via oral o parenteral, inclusive la via percutinea de composiciones
soélidas o liquidas, éstas contienen de manera normal de aproximadamente 0,1% a
aproximadamente 80% en peso de uno 0 mas compuestos del invento. Los piensos
medicados contienen de manema normal de aproximadamente 0,001% a
aproximadamente 3% en peso de uno o méas compuestos del invento. Los
concentrados o suplementos para mezclarse con piensos contienen de manera
normal de aproximadamente 5% a aproximadamente 90%, con preferencia de
aproximadamente 5% a aproximadamente 50%, en peso de uno o més compuestos
del Invento. Los bloques de sales minerales para lamer contienen de manera normal
de aproximadamente 0,1% a aproximadamente 10% en peso de uno o més
compuestos de la férmula (I) o de una de sus sales aceptables como plaguicidas.
Los polvos para espoivorear o las composiciones liquidas para su aplicacién al
ganado, a mercancias, a locales 0 a zonas de exteriores pueden contener de
aproximadamente 0,0001% a aproximadamente 15%, de manera més especial de
aproximadamente 0,005% a aproximadamente 2,0%, en peso, de uno 0 mas
compuestos del invento. Las apropiadas concentraciones en aguas tratadas estdn
situadas entre aproximadamente 0,0001 ppm y aproximadamente 20 ppm, con més
particularidad entre aproximadamente 0,001 ppm y aproximadamente 5,0 ppm de
uno o mds compuestos del invento, y se pueden usar de una manera terapéutica en
piscicultura con apropiados periodos de tiempo de exposicion. Los cebos
comestibles pueden contener de aproximadamente 0,01% a aproximadamente 5%,
con preferencia de aproximadamente 0,01% a aproximadamente 1.0%, en peso, de
uno o més compuestos del invento.

Cuando se administran a vertebrados por via parenteral, por via oral o por via
percutdnea o por otros medios, la dosificacion de compuestos del invento
dependera de la especie, la edad, o la salud del vertebrado y de la naturaleza y del
grado de su infestacién real o potencial por plagas de artrépodos o helmintos. Una
unica dosie de aproximadamente 0,1 a aproximadamente 100 mg, con preferencia
de aproximadamente 2.0 a aproximadamente 20,0 mg, por kg de peso corporal del
animal, o unas dosis de aproximadamente 0,01 a aproximadamente 20,0 mg, con
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preferencia de aproximadamente 0,1 a aproximadamente 5.0 mg, por kg de peso
corporal del animal por dla, para medicacién prolongada, es o son generaimente
apropiadas por administracién por via oral o parenteral. Por uso de formulaciones o
dispositivos de liberacién prolongada, las dosis diarias requeridas durante un
periodo de tiempo de varios meses se pueden combinar y administrar a animales en
una unica ocasion.

Los siguientes EJEMPLOS 2A - 2M de composiciones ilustran composiciones para
usarse contra artrdpodos, especialmente &caros o insectos, 0 nematodos de
plantas, que comprenden, como ingrediente activo, compuestos del invento, tales
como los que se describen en ejemplos de preparacién. Las composiciones
descritas en los EJEMPLOS 2A - 2M se pueden diluir cada una de eilas para dar
una composicion proyectable a unas concentraciones apropiadas para su uso en el
campo. Descripcionss quimicas genéricas de los ingredientes (para los que la
totalidad de los sigulentes porcentajes estan en tantos por ciento en peso), usados
en los EJEMPLOS 2A - 2M de composiciones ejemplificados seguidamente, son

como sigue:

Nombre Comercial Descripcién Quimica

Ethylan BCP Condensado de nonilfenol y 6xido de etileno
Soprophor BSU Condensado de triestirilfenol y 6xido de etileno
Arylan CA Una solucién al 70% p/v de dodecilbencenosulfonato de caicio
Solvesso 150 Disolvente aromético C10 ligero

Arylan S Dodecilbencenosulfonato de sodio
Darvan NCa Lignosulfonato de sodio

Ceilite PF Vehiculo de silicato de magnesio sintético
Sopropon T38 Sales de sodio de poli{dcidos carboxllicos)
Rhodiget 23 Polisacdrido goma de xantano

Bentone 38 Derivado orgénico de magnesio y montmorillonita
Aerosil Diéxido de silicio microfino
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EJEMPLO 2A
Se prepara un concentrado soluble en agua con la siguiente composicién:
Ingrediente activo 7%
Ethylan BCP 10%
N-metilpirrolidona 83%

A una solucién de Ethylan BCP disueito en una porcién de N-metilpirrolidona se le
afiade el ingrediente activo con calentamiento y agitacién hasta que se disuelva. La
solucién resultante se completa hasta el volumen deseado con el resto del
disolvente.

EJEMPLO 2B
Se prepara un concentrado emulsionable (EC) con [a siguiente composicion:
Ingrediente activo 25%(max)
Soprophor BSU 10%
Arylan CA 5%
N-metilpirrolidona 50%
Solvesso 150 10%

Los primeros tres componentes se disueiven en N-metilpirolidona y a esto se le
afade el Solvesso 150 para dar el volumen final.

EJEMPLO 2C
Se prepara un poivo humectable (WP) con |a siguiente composicién:
Ingrediente activo 40%
Arylan S 2%
Darvan NO2 5%
Celite PF 53%

Los ingredientes se mezclan y frituran en un molino de martillos para dar un polvo
con un tamafio de particulas de menos que 50 micrémetros.
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EJEMPLO 2D
Se prepara una formulacién acuosa capaz de fluir con la siguiente composicién:
Ingrediente activo 40,00%
Ethylan BCP 1.00%
Sopropon T380. 0,20%
Etilen glicol 5,00%
Rhodigel 230. 0,15%
Agua 53,65%

Los ingredientss se mezclan infimamente y se trituran en un molino de perias hasta
que se obtiene un tamafio madio de particulas de menos que 3 micrometros.

EJEMPLO 2E
Se prepara un concentrado para suspension emulsionable con la siguiente
composicion: .

Ingrediente activo 30,0%

Ethylan BCP 10,0%

Bentone 38 0,5%

Solvesso 150 59,5%

Los ingredientes se mezcian intimamente y se trituran en un molino de perlas hasta
que se obtiene un tamafio medio de particulas de menos que 3 micrometros.

EJEMPLO 2F
Se prepara un granulado dispersable an agua con la siguiente composicion:
Ingrediente activo 30%
Darvan No 2 15%
Arylan § 8%
Celite PF 47%

Los ingredientes se mezcian, se reducen a un tamafio de micrémetros en un molino
con energla de fluido y luego se granulan en un granulador rotatorio por proyeccion
con agua (hasta un 10%). Los granulados resultantes se secan en un secador de
lecho fluidizado para eliminar el agua en exceso.
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EJEMPLO 2G
Se prepara un polvo para espolvorear con la siguiente composicion:

Ingredients activo de1a10%

Polvo de talco superfino de 99 a 90%
Los ingredientes se mezclan Intimamente y se frituran adicionalmente en lo
necesario para conseguir un polvo fino. Este polvo se puede aplicar a un locus de
infestacion por arirdpodos, por ejemplo vertederos de basura, productos
almacenados, 0 mercancias o articulos de uso doméstico o animales infestados por,
0 an riesgo de infestacién por, artrdpodos para reprimir los artrdpodos por ingestion
oral. Medios apropiados para distribuir el polvo para espolvorear en el locus de
infastacién por artrdpodos inciuyen ventiladores mecédnicos, agitadores manuales o
dispogitivos para el autotratamiento por el ganado.

EJEMPLO 2H

Se prepara un cebo comestible con la siguiente composicién:
Ingrediente activo de 0,121,0%
Harina de trigo 80%
Melaza de 19,9 a 19%

L.os ingredientes se mezclan Intimamente y se conforman como se requiere para dar
una forma de cebo. Este cabo comestible puede ser distribuido en un locus, por
ejemplo locales domésticos o industriales, p.ej. cocinas, hospitales o almacenes, 0
zonas de exteriores, infestadas por artrépodos, por ejemplo hormigas, langostas,
cucarachas o moscas, para reprimir a los artrépodos por ingestion oral.

EJEMPLO 2

Se prepara una formulacioén en solucion con la siguiente composicion:
Ingrediente activo 15%
Dimetil sulféxido 85%

El ingrediente activo se disuelve en dimetil sulféxido con mezclamiento y/o
calentamiento como se requiera. Esta solucién se puede aplicar por via percutdnea
como una aplicacion para verter por encima de animales domésticos infestados por
artrépodos 0, después de una esterilizacion por filtracién a través de una membrana
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de poli(tetrafluoroetileno) (tamafio de poros 0,22 micrémetros), mediante inyeccion
por via parenteral, en un régimen de aplicacion de desde 1,2 hasta 12 ml de
solucién por 100 kg de peso corporal del animal.

EJEMPLO 2J
Se prepara un polvo humectable con la siguiente composicion:
Ingrediente activo 50%
Ethylan BCP 5%
Aerosil 5%
Celite PF 40%

El Ethylan BCP se absorbe sobre el Aerosil que luego se mezcla con los otros
ingredientes y se tritura en un molino de martillos para dar un polvo humectable, que
sa puede dilulr con agua hasta una concentracién de desde 0,001% hasta 2% en
peso del compuesto activo y aplicar a un locus de infestacién por arirépodos, por
ejemplo, larvas de dipteros o nematodos de plantas, por proyeccion, o a animales
domésticos infestados por, 0 en riesgo de infestacién por artrépodos, por proyeccién
o inmersion, o mediante administracién por via oral en el agua para beber, para
reprimir a los artrépodos.

EJEMPLO 2K
Una composicion de bolo con liberacion lenta se forma a partir de granulados que
contienen los siguientes componentes en porcentajee variables (similares a los
descritos para las precedentes composiciones) dependiendo de las necesidades:;

Ingrediente activo

Agente conferidor de densidad

Agente de liberacion lenta

Aglutinante
Los ingredientes mezclados Intfimamente se conforman como granulados, que son
comprimidos a la forma de un bolo con un peso especifico de 2 0 mds. Este puede
ser administrado por via oral a animales domésticos rumiantes para retencion dentro
del reticulo-rumen para dar una liberacién lenta continua del compuesto activo
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durante un perfodo de tiempo prolongado para reprimir la infestacion de los
animales domésticos rumiantes por artrépodos.

EJEMPLO 2L
Se puede preparar una composicion de liberacién lenta en la forma de granulados,
grénulos, briquetas u ofros similares, con las siguientes composiciones:

Ingrediente activo de 0,5 a 25%

Poli(cloruro de vinilo) de 75 a 89,5%

Ftalato de dietilo (plastificante)
Los componentas se mezclan y luego se conforman a apropiadas configuraciones
mediante exirusiéon de masas fundidas o moldeo. Estas composiciones son (itiles,
por ejemplo, para la adicion a un agua estancada o para su fabricacion a la forma de
collares o marbetes de orejas para su fijacién a animales domésticos con el fin de
reprimir plagas por liberacién lenta.

EJEMPLO 2M

Se prepara un granulado dispersable en agua con la siguiente composicion:
Ingrediente activo 85%(max)
Poli(vinilpirrolidona) 5%
Arcilla attapulgita 6%
Lauril sulfato de sodio 2%
Glicerol 2%

Los ingredientes se mezclan como una suspension al 45% con agua y se muelen en
himedo hasta un tamafio de particulas de 4 micrdmetros, y luego se sacan por
atomizacién para eliminar el agua.

METODOS DE USO DE PLAGUICIDAS

Se realizaron los siguientes procesos de ensayo representativos, usando
compuestos del invento, para determinar las actividades parasiticidas y plaguicidas
de ciertos compueastos del invento.
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METODO A: Método de exploracidn para ensayar el cardcter sistémico de
compuestos conira Ctenocephalides felis {pulgas de gatos)

Se llené un recipiente de ensayo con 10 adultos de Ctenocephalides felis. Un
cilindro de vidrio se cerrd en un extremo con Parafim y se colocé sobre la parie
superior del racipients de ensayo. La solucién del compuesto de ensayo se introdujo
luego con pipeta en una sangre de bovino y se afiadi6 al cilindro de vidrio. Las
Ctenocephalides felis tratadas se mantuvieron en este ensayo artificial con perros
(sangre a 37°C, humedad relativa 40-80 %; Ctenocephalides felis a 20-22°C,
humedad relativa 40-80 %) y se realizd una comprobacién a las 24 y 48 horas
después de la aplicacion.

Los compuestos activos dieron por lo menos una represibn de 90% de
Ctenocephalides felis a una concentracién de ensayo de 5 ppm o menos.

METODO B: Exploracién de Diabrotica undecimpunctata (gusano de ralces de malz
del Sur)

Dos dias antes de la aplicacién, semillas de maiz se empaparon en agua en
condiciones moderadamente calientes para provocar una germinacion répida. Un
dia antes de la aplicacion, se transfirieron huevos de Diabrotica undecimpunctata a
una mitad de un papel de filtro de Japon colocado en una cépsula de Petri de
material plastico. Después de esto, una semilla brotada de malz se colocé sobre
una almohadilla humedecida situada junto al papel de filtro. Tres gotas de 200
microlitros de la solucién del compuesto de ensayo se afiadieron cuidadosamente
con una pipeta sobre el huevo. El resto de la solucién se colocd sobre el malz y
luego se cermd la cépsula de Petri. Los huevos tratados en las cépsulas de Petri se
mantuvieron en una camara climatizada durante 8 dias. La eficacia del compuesto
(porcentaje de huevos y/o larvas que hablan muerto en comparacion con un testigo
sin tratar) s® comprobd 8 dias después de la aplicacién usando un microscopio
binocular.

Los compuestos activos dieron una represion de por lo menos 90% de Diabrotica
undecimpunctata en una concentracion de ensayo de 10 ppm.
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METODO C: Exploracion de Nephotettix Cincticeps (saltador de las hojas del amroz)
Las hojas de 12 plantas de arroz que tenian una longitud de tallo de 8 cm se
sumergieron durante 5 segundos en una solucion acuosa del compuesto de ensayo
formulado. Después de que la solucién se hubo escurrido, las plantas de arroz
tratadas de esta manera se colocaron en una céipsula de Petri y se poblaron con
aproximadamente 20 larvas (en la etapa L3) de Nephotettix cincticeps. La cédpsula
de Petri se cemd y luego se aimacend en una cdmara climatizada (16 horas de
luz/dia, 25°C, humedad relativa 40-80%). Después de un aimacenamiento durante 6
dias, se determind el porcentaje de mortalidad de las larvas dei saltador de las
hojas.

Los compuestos activos dieron una mortalidad de por lo menos 88% de larvas de
Nephotettix cincticeps en una concentracién de ensayo de 100 ppm.

METODO D: Método de exploracion para ensayar la actividad por contacto contra
Ctenocephalides felis (pulga de gatos)

Soluciones de los compuestos de ensayo se dejaron caer gota a gota sobre un
papel de filtro, se secaron y el papel de filtro se colocd dentro de tubos de ensayo y
80 infestd con 10 adultos de Ctenocephalides felis. Las Ctenocephalides fells
fratadas se mantuvieron en una cdmara climatizada (26°C, HR (humedad relativa)
80%) y se comprobé el porcentaje de eficacia a las 24 horas y 48 horas después de
la aplicacién en comparacion con el testigo sin tratar.

Los compuestos activos dieron una represion por contacto de por lo menos 70% de
Ctenocephalides felis en una concantraciéon de ensayo de 1.000 ppm.

METODO E: Método de exploracion para ensayar la actividad por contacto contra
Rhipicephalus sanguineus (garrapata parda de perros)

Soluciones de los compuestos de ensayo se dejaron caer gota a gota sobre un
papel de filiro, se secaron y el papel de filtro se coloct dentro de tubos de ensayo y
se infestd con 20-30 larvas (L1) de Rhipicephalus sanguineus y los tubos se
cerraron con una pinza. Las Rhipicephalus sanguineus tratadas se mantuvieron en
una camara climatizada (25°C, HR 80%) y se comprobé el porcentaje de eficacia a
las 24 horas después de la aplicacién en comparacién con el testigo sin tratar.
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Los compuestos activos dieron una represién por contacto de por lo menos 70% de
Rhipicephalus sanguineus en una concentraciéon de ensayo de 100 ppm.

Los siguientes nimeros de Compuestos fueron activos en uno o més de los
anteriores ensayos:

1-1, 1-2, 1-16, 1-44, 1-72, 1-85, 1-87, 1-80, 1-93, 1-84, 1-85, 1-86, 1-97, 1-1186, 1-
114, 1-115, 1-117, 1-118, 1-119, 1-120, 1-121, 1-122, 1-123, 1-124, 1-125, 1-1286, 2-
2, 2-16, 2-30, 2-45, 2-48, 2-51, 2-57, 2-58, 2-74, 2-80, 2-86, 2-92, 2-94, 2-109, 2-
115, 2-121, 2-127, 2-128, 2-129, 2-144, 2-148, 2-148, 2-150, 2-151, 4-32, 4-33, 4-
34, 4-35, 5-1, 5-9, 5-15, 5-18, 5-22, 5-30, 5-32, 5-38, 5-38, 540, 5-42, 546, 547, 5-
48, 5-54, 5-80, 5-81, 5-75, 5-77, 5-81, 5-83, 5-88, 5-87, 5-88, 5-89, 5-150, 5-151y 7-
32.
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REMNDICACIONES
1. Un compuesto de la fdrmula (1):
RS(0); Rt
R | |
N N
R—SO,
~ Y
N
R®
()]
en la que

R' es alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C1-Cs), CN, C{S)NHa, 0 halégeno;

W es N, C-CHs o C-halégeno;

R? es H, CHs 0 hal6geno;

R® es halo, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), haloalcoxi (C+-Ce), S(O)s-haloalquilo
(C1-Ce) 0 SFs;

R* es H, alquenilo (Cx-Cs), haloalquenilo (Cz-Cs). alquinilo (Cx-Cs), haloalquinilo (C-
Ce), cicloalquilo (Cs-Cy), -COz-alquilo {C+-Cs), -COr-cicloalquilo (Cy-C;), -COz-alquil
(C4-Cq)-cicloalquilo (Cs-C7), -CO:-aiquenilo (CsCs), -COzalquinilo (CyCa),
-COr{CHa)qR", CONR®R®, -COr(CH2)R'", -(CHz}R’. «CHa)}R'>, COR®
COCH;NR®R®, -CO-(CHz)qR” 6 -CO-(CH2)(R'% o alquilo (Cy-Ce) sin sustituir o
sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
halégeno, alcoxi (C,-Ce), haloalcoxi (C4-Ce), cicloalquilo (Cs-C7), S(O)R"', COr
alquilo (C1-Ce), -O(C=O)-alquilo (C1-Ce). NR°R®, CONR’R®, SO,NR°R®, OH, CN,
NOz, OR’, OR", NR"COR"? y NR*SOR"",

R® es cicloalquilo (Cs-C), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C-Ce), R™, R™, RV o
-CH=CH-R"; 0 es alquilo (C-C1s) sin sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alcoxi (C1-Ce), haloalcoxi
(C+Cs), alqueniloxd (Cs-Cg), haloalqueniloxi (CsCe), alquiniloxi (CxCe),
haloalquiniloxi (Ca-Ce), cicioalquilo (Cs-Cr), S(O):R”, S(O)R™, S(O)R", CN, NO3,
OH, COR®, NR’COR™, NR®SO:R", CONR®R®, NR°R®, OR’, OR™, R™ R" y
COR’,
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© un grupc metileno en el alquilo (C1-Cs) sin sustituir o sustituido esté reemplazado
por un grupo seleccionado entre -CO-, -O-, -S(O)y-, -NR®-, -COO-, -OCO-, -CONR®-,
-NR®CO-, -C(=NOR?-, -C(=N-NR°R%- y -C(=NR*- con la condici6n de que el grupo
reempiazante no ha de estar unido directamente al grupo SO, en la férmula (1),

R? y R" son, cada uno independientements, alquilo (C+-Ca), haloalquilo (C1-Cs),
alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C>-Ce), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C>Cs) 0
cicloalquilo (Cs-C7);

R? es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C41-Ce), haloalquilo (Cy-Ce), alcoxi (Cs-
Ca), haloalcoxi (C1-Cs), CN, NO,, S(O):R"' y NR°R";

R® es H, alquilo (Ci-Ce), haloalquilo (Ci-Ce), cicloalquilo (Cx-C;), alquil (Cy-
Ca)-cicloalquilo (Cs-C7), -(CHa)qR” 0 (CHa)R'®

R® y R'? son, cada uno independientements, H, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Ce),
cicloalquilo (Cs-Cy), alquil (C1-C4)-<cicloalquilo (Cs-Cr); 0

R® y R en comun con el dtomo de N unido a ellos, forman un anillo saturado de
cinco o sels miembros, que opcionaimente contiene un heterodtomo adicional en el
anilio, que se selecciona entre O, S y N, estando e! anillo sin sustituir o sustituido
con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alquilo (C+-Ce) y haloalquilo (C+-Ce);

R'® y R® gon, cada uno independientemente, heterociclilo sin sustituir o sustituido
con uno © més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,
alquilo (C4-Cy), haloalquilo (C+-Cy), alcoxi (C1-Cs), S(O),R'*, OH, OR” y oxo;

R™ es arilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C-Ce), alcoxi (Cy-
Ca), haloalcoxi (C+-Cg), CN, NO2z, S(O);R"!, SFs, NR®R®, COR", COR’, CONR*R?,
SO.NR®R®, OH, OR’, R™, R, OR", SOsH, alquiliden (C4-Ce)-imino, CH=NOR",
S(O)R™, COR"™ y R®:

R' es alquilo (C+-Cs) 0 haloalgquilo {C1-Ca);

R' es fanilo o naftilo, cuyos grupos estan sin sustituir o sustituidos con uno o més
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en alquilo (C1-Ce), haloalquilo
(C1-Co) y alcoxi (C1-Co);
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R' es un radical hetarcaromaético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridiio, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, friazinilo, tienilo, tiazolilo, tadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo, cuyos grupos
estdn sin sustituir o sustituidos con uno o mas radicales seleccionados entre el

conjunto que consiste en haldgeno, aiquilo (C4-Ce), haloalquilo {C1-Ce) y alcoxi (Cy--

Ce):

R" es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tlazolio, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazoliio, que esta sin
sustituir o sustituido con uno o0 més radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en halégeno, alquilo (C+-Ce), haloalquilo (C-Ce) y alcoxi (C-Ce); ¥ cuyo
radical heteroaromatico estd sustituido con R', R'® 6 OR'™,

R™ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiate en halégeno, alquilo (C,-Cs), haloalquilo (Ci-Cg) y alcox (Cy-
Ce);

R™ es alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'® 0 alquil (C1-Ce)-alcoxi (C1-Cs);

n, Py q son, cada uno independientementse, cero, uno o dos; y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heterociclico que tiene de 3 a 6 4tomae de anillo y 1, 2 ¢ 3 heterodtomos en
el anillo, seleccionados entre sl conjunto que consisteen N, Oy S;

0 una de sus sales aceptables como plaguicidas.

2 Un compuesto o una de sus sales como 8e reivindica en la reivindicacién 1
en el olaque

R’ es alquilo (C4-Cs), haloalquilo (Cy-Cs), CN, C(S)NHa, o halégeno;

W es N, C-CH, o C-halégeno;

R? es H, CHs o halégeno:

R® es halo, alquilo (C4-Cg), haloalquilo (Cs-Cs), haloalcoxi (C1-Ce), S(O)s-haloalquilo
(C1-Cs) 0 SFs;

R* es H, alquenilo (C2-Ce), haloaiquenilo (C2-Cs), aiquinilo (C2-Ce), haloalquinilo (Cx-
Ce). cicloalquilo (Cy-C;), -COz-alquilo (C1-Cs), -COx-cicloalquilo (Cs-Cs), -COzalquil
(C1-Cy)cidoalquilo (CyC;), -COralquenilo (CyCe), -COr-alquinilo (CyCs).
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CO{CHz){R", CONR’R®, -COr(CH2){R™, -(CHsR", ~(CH2)R™, COR’
COCH:NR*R®, -CO-(CH,){R” 6 -CO-(CH2)R'® o alquilo (Ci-Ce) 8in sustituir o
sustituido con uno 0 més radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en
halogeno, alcoxi (Ci-Ce), haloalcoxi (Ci-Ce), cicloalquilo (Cs-C;), S(O)R", COr
alquilo (C4-Ce), -O(C=0)-alquilo (C;-Ce), NR®R", CONR®R?, SO;NR*R®, OH, CN,
NOz, OR?, OR™, NR'"COR" y NR*SO:R"";

R® es cicloalquilo (Cs-Cy), alquenilo (C>-Cs), haloalquenilo (Cz-Cq), R, RY, RY 6
-CH=CH-R™: 0 es alquilo (C1-C) 8in sustituir o sustituido con uno o mds radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alcoxi (C1-Ce), haloalcoxi
(C1-Ce), alqueniloxi (Cs-Ce), haloalqueniloxi (CsCe), alquiniloxi (Cs-Ce),
haloalquiniloxi (C»-Ce), cicloalquilo (C3-C7), S(O)R’, S(O)pR"™, S(O);R"", CN, NO;,
OH, COR®, NR'COR'™, NR®SO:R', CONR®R®, NR°R®, OR’, OR™, R®, R" y
CO2R®, 0 un grupo metileno en el alquilo (Ci-Ce) 8in sustituir o sustituido estd
reemplazado por un grupo seleccionado entre -CO-, -O-, -S(O)~, -NR®-, -COO-,
-OCO-, -CONR%, -NRCO-, -C(=NOR®)-, -C(=N-NR°R®- y -C(=NR™- con Ila
condiciéon de que el grupo reemplazante no ha de estar unido directamente al grupo
SO; en la formula (I);

R® y R' son, cada uno independientemente, alquilo (C+-Cs). haloalquilo (C1+-Ce),
alquenilo (C»-Cs), haloalqueniio (Cx-Ce), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C>-Ce) ©
cicloalquilo (Cs-C);

R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o m4s radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haiégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alcoxi (Cq-
Ca), haloalcoxi (C1-Ce), CN, NO2, S(O),R"' y NR®R'2;

R® es H, alquilo (Ci-Cg), haloaiquilo (Ci-Cs), cicloalquilo (Cs-Cy), alquil (Ci-
C.)-cicloalquilo (Cy-C), {CHa)qR’ 0 -(CHz)R™;

R® y R son, cada uno independientemente, H, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Ce),
cicloalquilo (C-C;), alquil (C+-Cs)cicloalquilo (Cy-C7); 0

R® y R? en comin con el &omo de N unido a ellos, forman un anilio saturado de
cinco o seis miembros, que opcionaimente contiene un heteroatomo adicional en el
anillo, que se selecciona entre O, S y N, estando el anillo sin sustituir o sustituido
con uno o0 mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno,

alquilo (C+-Ce) ¥ haloalquilo (C1-Ce);
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R'? es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados
entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo {(C+-C4), haloalquilo {(C-Cy),
alcoxi (C1-C4), S(O)R™, OH, OR’ y oxo;

R'? es arilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldégeno, alquilo (Ci-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alcoxi (Cs-
Ce), haloalcoxi (C1-Cs), CN, NOz, S(O)R"!, SFs, NR°R®, COR"!, COR?, CONR®R®,
SO;NR°R?, OH, OR’, RS, R*, OR™, SO;H y alquiliden (C1-Ca)-imino;

R* es alquilo (C1-Ce) 0 haloalquilo (C1-Ca);

R es fenilo o naftilo, cuyos grupos estan sin sustituir o sustituidos con uno o mas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cg),
haloalquilo (C1-Cs) y alcoxi (C1-Cs);

R'® es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolllo, Isoxazalilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazofilo y triazolilo, cuyos grupos
estdn sin sustituir o sustituidos con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C+-Ce) y alcoxi (C4-
Co).

R' es un radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
axazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo, que esté sin
sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en halégeno, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C1-Ce) y alcoxi (C1-Cs), ¥ cuyo
radical heteroaromético esté sustituido con R™, R'® 6 OR'®,;

n, py q son, cada uno independientements, cero, uno o dos; y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heterociclico que tiene de 3 a 6 4tomos de anillo y 1, 2 6 3 heterodtomos en
e! anillo, seleccionados entre el conjunto que consistesn N, Oy S.

3. Un compuesto o una de sus sales como 8e reivindica en la reivindicacién 1 6
2, en el o la que R1 es CN.
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4, Un compuesto o0 una de sus sales como ae reivindica en la reivindicacién 1, 2
6 3, en el 0 la que W es C-Cl.

5. Un compuesto 0 una de sus sales como se reivindica en una cuaiquiera de
las reivindicaciones 1 a 4, en el 0 la que R? es cloro.

6. Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en una cuaiquiera de
las reivindicaciones 1 a 5, en el o la que R® es CF;.

7. Un compuesto 0 una de sus sales como sa reivindica en una cualqulera de
las reivindicaclones 1 a 6, en el o la que R* es H, alquenilo (Cx-Cs), alquiniio (Cs-C),
cicioalquilo (Cy-Cy), -COz-alquilo (C+-Cs), -(CH2)R’ 6 COCH:NRPR®; o alquilo (Cy-

Ce) 8in sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el conjunto.

que consiste en halégeno, cicioalquilo (Cs-Cr) y S(O)R".

8. Un compuesto o0 una de sus sales como se reivindica en una cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 7, en el o la que R® es R*™ o R'% o alquilo (C1-Ce) sin
sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que
consiste en haldgeno, Ry R™.

0. Un compuesto o una de sus sales como sa reivindica en una cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 8, en el o la que R* es CF».

10. Un compuesto o una de sus saies como se relvindica en una cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 8, en ei 0 la que

R'esCN;

Wes CCl;

R? es cloro;

R’ es CFy;

R* es H, alquenilo (Cy-Cy), alquinilo (Cy-Cy), cicioalquilo (Cs-Ce), -COz-alquilo (Cq-
Cs), {CHa)qR” 6 COCH;NR®R®; 0 alquilo (C4-C.) sin sustituir o sustituido con uno o
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mas radicales sateccionados entre el conjunto que congiste en halégeno, cicloalquilo
(CsCe) y S(OXR",;

R® e8 R" 6 R o alquilo (Ci-C4) 8in sustituir o sustituido con uno o més radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en halégeno, R y R,

R® es CF3;

R” es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o més radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (C1-Caz), haloalquilo (C1-C3) y alcoxi (Cs-
Ca);

R* es H o alquilo (Cy-Cy);

R* es H o alquilo (C1-Ca);

R'® es heterocidiilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados
enire el conjunto que consiste en haldgeno, aiquilo {Cy-C,), haloalquilo (Ci-Cs),
aicoxi (C1-Cz) y S(O)sR™;

R' yR' son, cada uno independientements, alquilo {C-Ca) o haloalquilo (C1-C2);
RS es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquilo (C1-C,), haloalquilo (C4-C2), alcoxi (Cq-
Ca), haloalcoxi (C+-Cz), CN, NO2, S(O),R" y NR’R®;

ny p son, cada uno independientaments, 0, 1 6 2;

qes061;y

cada heterociclilo, en los radicales antes menclonados, es independientermente un
radical heteroaromético seleccionado entre el conjunto que consiste en piridilo,
pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo, oxazolilo,
isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo.

11.  Un procedimiento para la preparacion de un compuesto de la férmula (I) o
una de sus sales como se definen en una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10,
cuyo procedimiento comprende:

a) cuando R', R%, R% R R® R% Wy n son como se han definido en la
reivindicacion 1, hacer reaccionar un compuesto de la férmula (lI):
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(n
en la que R', R?, R?, RY, R%, W y n son como se han definido en la reivindicacion 1,
con un compuesto de la férmula (l11):

RS _sozL1

{1}
en la que RS es como se ha definido en la reivindicacién 1 y L' es un grupo lébil; o
b) cuando R', R, R’ R, R% W y n son como se han definido en la
reivindicacién 1 y R* es como se ha definido en la reivindicacion 1 con la exclusién
de hidrogeno, la alquilacion o acilacién del comespondiente compuesto de la fdrmula
(1) en la que R* es hidrégeno; o
c) cuando R', R, R? R* R® R? y W son como se han definido en la
reivindicacion 1, y nes 1 6 2, oxidar un correspondiente compuesto enelqueneas 0
61y
d) 8l se desea, convertir un compuesto resultante de la férmula (I) en una de sus
sales aceptables como plaguicidas.

12. Una composicién plaguicida que comprende un compuesto de la férmula (I) o
una de sus sales aceptables como plaguicidas como se han definido en una
cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10, en asociaciéon con un diluyente o vehiculo
y/o un agente tensioactivo aceptable como plaguicida.

13. El uso de un compuesto de la formula (I) o una de sus sales de acuerdo con
una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10 o de una composicién de acuerdo con
la relvindicacion 12, para la preparacion de un medicamento veterinario.
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14. Ei uso de un compuesto de la féormuila (I) o una de sus sales de acuerdo con
una cuaiquiera de las reivindicaciones 1 a 10 o de una composicion de acuerdo con
la relvindicacién 12, para la represion de plagas.

15. Un método para la represién de plagas en un locus que comprende la
aplicaciéon de una cantidad efectiva de un compuesto de la férmula (I) o una de sus
sales de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10 o de una
composicién de acuerdo con la reivindicacion 12.
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Disme Parton it Ammber fiir D Alls Bestim- I:I ale Bestimmusgastasten mit Ausnabme dar E mar die Verelnigte dic im Zommbeld
ibigende Staaten: mEngEaaien Vereinigtes Stagten von Amerfis Stantrs von Amerika angegehanen Stagien

Name wnd Anschrift (Fomifimnone, Vormame; bel juristischen Personan voligdndige amtliche
Bel der Anschrift vind die Poxtieitsak] und der Name doy Stosty augeben. Der in dissem Fald | Diese Persom ist:
in der Anschrift ongegebens Siaat int der Sical dey Sizey oder Wohnsitxey des Anmelders, soferm

nachstehend kein Staat des Sitzes oder Woknsitres angegeber ixt,) [ our Anmelder
GOUGH, Stanley Thomas Derek (X1 Anmelder und Erfinder
6800 Denies Rd
Raleligh, NC 27603 (0 owr Erfinder Mind  dlieres
USA . . Kistchen angsbreust, 3o zind die
nachstehenden /Angeben  nicht
noig)
.llhnplﬂrighh (Staat): Sitz oder Wobnaitz (Stast):
 US Uus
Pamon ist Anmelder fir D Alin Bestim- alie Begtirummptasien mit Augnahme der mr din Veinigien dio Im Zexnixtilid
Stanten: r——— Vereinigtes Stontan von Ameriks Staaten vou Anzrika angagebencs Stanten
Name und Anschrift: (Familiensams, Pormams; bel jurigischen Personen volistindige amliche

Bexeickrung. Bel der Anychrift rind dis Postlelzahl und der Neone dey Staoty ernugeben. Der in diesem Feld | Diese Person ist:
in der Anschrifi angegebene Stnat ist der Stact des Sitres oder Wohnsitxes das Anmeidars, soferm

nachsiehend kain Stant des Sitves oder Woknsitzes angegeben ist)) D nur Anmelder
MANNING, David Treadway B Anmelder und Ecfinder
102 Summerwinds Drive
Cary, NC 27511 O ow Befinder i dieser
USA Kistchen angelrewst, yo sind dis
nochstehendem  Anguben  mich!
ndig,)
StantsangehSrigksit (Staty Sitz oder Wohnsitz (Staat):
us us
Dieso Perana Ist Anmelder fir Alls Bestim- D alle Bestimeramgpptastes mit Avcrmbme der mr die Vereimiginn din im Zogatufeld
fhlgends Stasten: mongestanten Vercinigtn Stasten von Amerika Siaxien vou Ameriks mgegehenen Staaten

D Weitere Anmelder und/oder (weitere) Erfinder sind auf einem 2usitzlichen Fortsetamgsblatt angegeben.
Formblait PCT/RO/101 (Fortzetmmgebiatt) (Juli 1998; Nachdruck Janusr 2000) Steke Anmerkungen ru diesem Antragaformulor
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Blan Nr. q -

!':clll Nr. V. BESTIMMUNG VON STAATEN  Bive dic entsprechendw Kischon unkroceon; wenigstans vin Kicichen myfl onpeirvist werden.

Dic folgenden Bestimmungen nach Regel 4.9 Absatz o werden hiermit vorgenommen:
Regionales Patent

[ AP ARIPO-Patent: GH Ghana, GM Gambia, KE Kenia, LS Lesotho, MW Malawi, MZ Mosambik, SD Sudan,
SL SierraLeone, SZ Swasiland, TZ Vereinigte Republik Tansania, UG Uganda, ZM Sombia, ZW Simbabwe und jeder weitere
Staat, der Vertragystaat des Harare-Protokolls und des PCT ist (falls ¢ing andere Schutzrechtsari oder ein sonsiiges Verfahren
gewiinscht wird, birte aufder gepunkteten Linleangeben) ...............c..cceevverimniciciiiiininss s e

B EA Eurasisches Patent: AM Armenien, AZ Aserbaidschan, BY Belarus, KG Kirgisistan, KZ Kasachstan, MD Republik
Moldau, RU Russische Foderation, TJ Tadschikistan, TM Turkmenisian und jeder weitere Staal, der Vertmngsstaat des
Eurasischen Patentibercinkommens und des PCT ist

B EP Europisches Putent: AT Osterreich, BE Belgien, BG Bulgarien, CH &LI Schweiz und Licchtenstein, CY Zypemn,
CZ Tachechische Republik, DE Deutschland, DK Dinemark, EE Estland, ES Spanien, FI Finnland, FR Frankreich,
GB Verrinigtes Kdnigreich, GR Griechenland, HU Ungem, IE Irand, IT [talien, LU Luxemburg, MC Monaco,
NL Niederlande, PT Portugal, RO Ruminien, SE Schweden, S1 Slowenien, SK Slowakei, TR Tirkei und jeder weitere Stuat,
der Vertragsstaat des Europliischen Patentiibereinkommens und des PCT ist

X1 OA OAPI-Patent: BF Burkina Faso, BJ Benin, CF Zentralafrikanische Republik, CG Kongo, CI Cte d"Ivoire, CM Kamerun,
GA Gabun, GN Guinea, GQ Aquatorialguinca, GW Guinea-Bissau, ML Mali, MR Maucetanien, NE Niger, SN Senegal,
TD Tschad, TG Togo und jeder weitere Staat, der Vertragsstaat der OAPI und des PCT ist (falls eine anders Schutzrechizart

oder eln sonstiges Verjuhren gewlnscht wird, bitte auf der gepunktetan Linieangeben) ............c.coiciieiiiiirinnaiian.
Natlonales Patent (falis eine andere Schut-rechtsan ader ein sonstiges Verfahren gowioacht wird, bitte ouf der gepunkteten Linle angeben): *
B4 AE Vercinigte Arabische Emirate . ... B HR Kroatien ..................... X1 oM Oman
B AG Antigua und Barbuda OHUUngam ... #0 PG Papua-Neuguinea
B AL Albanien......ooovevveenennnns B 1D Indonesien & PH Philippinen . ...............
B AMAmenien..........ccveenn. BIIL Jsmel...ovviieieiiininnnn... BIPL Polen....ooveeeeeeeeinnnnen.
O AT Osterreich . ...ovvveeeennne .. % IN Indien #0d. "Black Box". .. OO PT Pomgal............cc.....
Bd AU Australien..........oeiiinenns X 1S Island O RO Rumanien
(B AZ Aserbaidschan . ............... BIP Japan.....cooeiiineeneann... &l RU Russische Faderstion . .........
& BA Bosnien-Herzegoving . ........... D KE Kenig..ooovviiiiieiinains anassssssnvsennnenennns
B BB Barbados Bl XG Kirgisistan B SC Seychellen
] BG Bulgerien.........coveevnnnnes X KP Demokmtische Volksrepublik [0 S Sudan
™ BR Brasilien...................... KOT®D . . o vovveinennnnnn. [0 sE Schweden
BIBY Belarus..............0nnennnn. B KR Republik Korea................ &l 5G Singapur
IBZ Belize...........cocvvnnnnnen. B KZ Knsachstan .................. OsK Slowakei.............0utnee
[H cA Kansda B LC Saint Lucia O] SL SiemalLeone.................
O CH & LI Schweiz und Liechtenstein B LK Sri Lanka B SY Ambische Republik Syrien
BICNChina......oovviiiivnnen. B LR Liberia & TJ Tadschikistan................
2 CO Kolumbien................... OLS Lesotho . oo oeeeeeeeannee e & T™ Turkmenistan................
B CR CosmRic.....covovvvnnnnn. B LT Litauen B TN Tunesien
B CUKuba......oovneeevennns 0 LU Luxemburg OTR Torkei .......cocoevenennn..
O €z Tschechische Republik........... B LV Lettland Bl TT Trinidad und Tobago ..........
] DE Deutschlend................... B MAMEBIOKKO . . oovvevvaaminniaans  fmrrssssasaasreinreennn
O bK Dinemark.................... & MD Republik Moldeu . .. ........ [ TZ Vereinigte Republik Tansania
B DMDominica 00 e BUA Ulamine .......coeeeennnn.
XDz Algerien. .................... B MCMadagasker. ................. DuCUgnda ....................
B EC Ecusdor......ooovvveneennnns [ MK Dic chemalige jugoslawische ¥ US Vereinigte Stasten von Amerika . .
ClEE Estland . ..................... Republik Mazedonien .......... -seeeeeeiccenssiienananeaes
CIES Spanien ..........ccovvveennnn MN Mongolei X UZ Usbekistan .................
O Fl Finnland........c0cvnnnnennnns O mwMalawi........cocvvennnnnns B VC St Vincent und die Grenadinen
1 GB Vereinigtes Konigreich - BIMXMexiko..ocoveeiiiiinnaann.. BJVN Vietnam .. .......ovunnnn..
B GD Grenada O MZ Mosambik .. ....coccvvennnne. Xl YU Sexbien und Montenegro . .. .....
B GE Georgien.............c.n..... Bl NI Nicamgua (Xl ZA Sodefrika..................
OGHGhMma.........oveeeeeennn K NO Norwegen [J ZM Sambia
O GM Gambia NZ Neuseeland . ............... O zwsSimbabwe . .........co.....
Kiistchen fiir die Bestimmung von Stasten, die dem PCT nach der Verffentlichung dieses Formbiatts beigetreten sind.
I EG Agypten.................... | T | T U T

Erkiirung bxgl vorsorglicher Bestimmungen: Zusftzlich zu den oben genannten Bestimmungen nimmt der Anmelder nach
Regel 4.9 Absatz b auch alle anderen nach dem PCT zulassigen Bestimmungen vor mit Ausnahme der im Zusatzfeld genannten
Bestimmungen, die von djeser Erklirung ausgenommen sind. Der Anmelder erklilrt, daB diese zushtzlichen Bestimmungen unter dem
Vorbehalt einer Bestitigung stehen und jede zustzliche Bestimmung, die vor Ablauf von 15 Monaten ab dem PrioritAtsdatum aicht
bestiitigt wurde, nach Ablsuf dieser Frist als vom Anmelder zurickgenommen gilt. (Die Bestatigung (einschlieflich der Gebilhren)
mup belm Anmeldeamt innerhalb der Frist von 15 Monoren eingehen.)

Formblatt PCT/RO/101 (Blatt 2) (Juli 2003) Siehe Aronerkungen zu diesem Aniragsformular
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. Blatt Nr 5 /43
Feld Nr. VI PRIORITATSANSPRUCH [0 weitere Priovititsanspriiche sind im Zusstzfeld angegeben.
Anmeldedatim Aktenzeichen Ist der frohere Anmeldung eine:
nationale Anmeldimg: cmale An; = ternationale Anmeldung:

fﬂw&) Anmekimg Staat nielinlumm inf tonwle Aares ung
Zeile(1) P
03. Dezember 2003 02027034.4 E@ EP %
(03.12.2003) : :
Zelle(2)
Zeile(3)

Eli:- Anmeldearnt wird ersucht, sine beghbigte Abschrift der oben in der (den) Zeile(n)
bezeichneten friheren Anmeldung{en) zu cratellen und dem internationaleh Bitro zu Obormitteln (mur falis dis frdhere Anmeldung(en) bei
dem Ami eingerelcht wordes isifsind), das filr dis Zwecks disser internationalen Anmaldung Anmeldeams isf)

* Falls ex sick bel dor friheren Axmelding sm sina ARIFO-Anmaldung handelt, 3o sfi in don Dostefeld windestens ein Sinat anguguben werdsn, der Mitgliedvinat dar
waoe.

Porisar o Schts dex Bt soud iy dlem dlis
Feld Nr, VIl INTERNATIONALE RECHERCHENBEHORDE
Wabl der (nteraationsien Recherrhenbehliris (I5A) Antrag sul Nulvung dor Ergebuises clner frikaren Rerberche; Bampaakme vef diogs fribors |
(akls xwel oder makr sl xwel Snisrmationaly Becherches- Racharchs (alls cims fHilkary Ruchorche bul dor intarnationaion Recherchenbehdrdsbesnirags oder
babdirdan Sl dis Aufibneg dor intornationcien Recherche vou fkr durchgufiihre worden iry):
sind, guian Sit i von Sinan gewidbite Ballndg an;
dor Dweibwchtabon-Code bunn batint wardss): Datum (Tug/Monst/fakr): Alteneichen:  Stastifosler regionales Auy:
/ 23.05.09 02027034 EP
Feld Nr. VHI KONTROLLISTE; EINREICHUNGSSPRACHE
[ Diese intermationale Anmaldung enthiiit Ditser intemationalen Anmeldung hiegen die nachstchend sngeireuzion Untexingen boi:
dio folgende Anzahl vem Bllttern: .
5 1.0 Bt for die Gebukrenberechnung
Mm oboe 1. Gesonderte unterzricinete Vollrmacht
Beshreibung( 3.|_| Kopie der allgemeinen Vollmacht; Akienzrichen (falls vorhenden):
Sequenzprotokoliteil): 70 D B fung fir das Faklen ciner U hrife
Anspriche: 8 5.0 Prioritisbeleg(c), in Feld Nr. VI durch
Zussmmenfassung: 1 folgende Zeilennummer gelosrmrvicimet:
Zelchnimgen: 6.[] Obersetzung der Intamartionalen Anmeidung In die foigende Sprache:
Sequenzprotokolttell 71] Gesonderta Angaben zu hinterlegian Mikroorganiamen oder anderem biologlschen
der Besclueibung Matertal
- lEl Protokoll der Nucieotid- und/oder Amincsdurassquenzen in computariasherer Form
Blattzabl lnrgesmt: 84 9] ] Sonstige (einzein auffhren)
Abbildung der Zdichaungen, dic Spruche, in der die
mit der Zussrerenfashmg intemationale Anmeldung
verOfTentlicht werden soll (Nr.): i icht wind; EHM

eld Nr. IX UNTERSCHRIFT DES ANMELDERS ODER DES ANWALTS

Nome juder unierseichnendsn Person ist neben der Unterschrift e wisderholm, und es ist oxxupeben, sofern sich diey nicht eindeutiy aus dem
ntrag ergliy, in weicher Eigenschafl dis Person unterzeichnet.

Dr. Rippel
(Anwalt)
Vom Anmeldesmt suszuftilien 2 Zeich

imtemnationalen Anmeldung: D singe-
3. Geindetes BEingmgedaturn sufgrund nachtriglich, jedoch - gangen:

hwlu eingegangener Untarlagen oder Zsichnungen

dicwer internationalen Anmeldung: U nicht ain-
4, Ihnun des fristgerechtan Eingangs der angeforderten .
lungen nach Antikel 11(2) FCT: Qogengen:

3. Intenationale ll.enhumila i Dbermittiung des i

(flls wwed ockr mmbr vind): ISA/ 6 D :. Rndu:hm:mph bis zur

Vom Intemationalen Baro suszufiiln

Datum des Eingangs des Aktsnaxermplare
beim Intemnationalen Biro:

Formblan PCTIROVI0! (letztax Blatt) (Full 1998; Nochdruck Jull 1999) Sighe Arnerkungen wu dieses Antragsformular
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Blatt Nr 6

Zosatzfeld  Wird dieses Zusstzfeld nicht benuta, 8o sollte dieses Blatt dem Antrag nicht beigefligt werden.

I. Wenn der Platy in cines Feld nickt fir alia Angabeon susreickt: In diesem Fall schreiben Sie "Fortseteung von Feid Nr. ...~
[Nummer des Feldes angeben] und machen die Angaben entsprechend der in dem Feld, in dem der Platx niclkt ausreichs,

vorpeschricbensn Art und Waiss, insbesondere:

(1) Wann mehr sl pvel Anmelder andfoder Exfinder vorhanden sind und kain “Fortsetzungsbilatt” zur Verfigung steht: In
dievem Fall schroiben Sis "Fortretnung vor Fald Nr. IIT" und machen fiir Jade weltere Person die in Feld Nr. ITT
vorgeschrisbenen Angaben. Dev in dissem Feld in der Anschrift angegebene Staat ist der Staat des Sitves oder
Wohnsitzes dex Anmelders, sofern nachstehend kein Staat dex Sitzes oder Woknsitzes angugeban ist

{i) Wenn in Feld Nr. I oder ITI dis Angabe "dis b Zusatrfeld angegabenen Stonten ™ angekraiat ist: In diexem Fall
schreiben Sis “Fortsetnmg von Feld Nr. ", “Fortsetzung von Feld Nr. IT™ baw. “Fortsetzung von Feld Nr. Il und
Nr. Il1" und geben den Namen daz Anmelders oder dis Naman der Anmalder an und neben jedem Naman den Siaat
oder die Staaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasisches, suropdisches oder OAPI-Patent), fir die dis bezsichnete Person
Anmelder ist.

(iif)  Wann der in Feld Nr. Il oder Il genannie Erfinder sdar Erfindear/Anmadder nichs fiir alle Bagtimmungrxtasisn oder fRr
dis Veruinigten Stasten von Ameriks als Erfinder bexannt ist: In diesem Fall schreiben Sie “Fortretyung von Feld Nr.
IIr",“Fortsstrung von Feld Nr. III'"" baw. “'Fortsesmung von Feld Nr. Il und Nr. Il” und geben den Namen das Erfinders
oder diz Namen der Erfinder an und neben jedsm Nomen den Stact oder die Siaaten (und/oder gyf. ARIPO-, eurnsisches,
europlisches oder OAPI-Paient), fir die die bexsichnete Person Erfinder ist.

iv)  Wenn xusitslich zu dem Anwals oder den Anwilten, die in Feld Nr. 1V angegeben sind, weitare Anwalte bastellt sind: In

‘ diesem Fall schreiben Ste “Fortsetrung von Feld Nr. V" und machen fir jeden welteren Anwalt die entsprechanden, in

Feld Nr. IV vorgeschrisbensn Angaben.
() Wenn in Feld Nr. V bel sinem Staat {odar bei OAP]) die Angabe “Zusatrputent” oder “Zusatrzertifiket, "' oder wenn in
Feld Nr. V bei den Vereinigtan Siaaien von Amerika die Angabe “Fortsettung " oder “Tellfortsettnng ™ hinzugefiigt wird:
In dizsem Fall schreiben Sie "Fortmtnung von Feld Nr. V' und geben den Nomen das beireffanden Stoatr (oder OAP]) an
und nach dem Namen jedes solchen Staats (oder OAP]) das Aktenaeichen des Haupischutzrechis oder der
Hauptschutmrechtsanmsldung und das Datwn der Erteilung dex Hauptechutsrechts oder der Einrelichung der
Hauptschutzrechtsanmeldung.

{v)  Wenn in Feld Nr. V1 dia Prisrisiit von mekr gl drel frihisren Anmeldungen beansprucht wird: In diesem Fall schretben
Ste “Fortsstrung von Feld Nr. V1" und machen fiir Jeds weitere frikere Anmeldung die sntsprechendan, in Feld Nr. VI
vorgeschriebenen Angaben.

(Vi) Wenn in Feld Nr. V1 die frihere Anmeldung cine ARIPO Anmeldung ist: In diesem Fall schreiben Sie *Fortsetzung von
Feld Nr. VI* und geben, unier Angabe dev Nummar der Zeile, in der dis die frithere Anmeldung betreffenden Angoben
gemacht sind, mindestens einen Stant an, der Mitglied dar Pariser Verbandsibereinhoft zum Schuts des gewarblichen
Elgentums ist und f2r den dis fri2here Anmaldiing erfolgts.

2. Wenn, im Hinblick auf die Erklirung brgl versergiicher Bestimmungen in Fald Nr. V, der Anmelder Staaten von dieser
Ertlarung ausnehman mochie: In digsem Fall schreiban Sie “Bestimmungten), die vor der Eridanmg bzgl. vorsorglicher
Berstimmungen ausgenommen ist(rind} " und geben den Namen ader den Zweibuchsiaben-Code jedes so ausgeschlossenen
Staates an.

3. Wenn der Anmelder fiir irgendein Bestimmungzamt die Vorteile nationaler Vorschrifien betreffend unsckildlicke Offenbarung
oder Ausnahmen voun der NeuheitmchiiBiickkelt in Anspruch nimmt: In diesem Fall schreiben Sie *Erkldrung betreffend
unschidliche Offenbarung oder Axsnahmen von der Neuheltsschadlichkalt ™ und geben im folgenden die entsprechends

Erkldrung ab.
Fortgetrung von Feld Nr, IX
/ﬂ\f&"‘ m po Gt
Uwe Diller Devid Teh-Wie Chou Merwyn Steinsberger
Y24 //

Michael Maler Anks Kuhimann Karl Seeger

David Willlam Hawkins Stanley Thomas Derek Gough

David Treadway Manning

Formblatt PCT/RO/M01 {Zusatebintt) (Jull 1068; Nachdruck Jult 1009) Siehs Anmaricmpen xu dasen Anlragaiormiar
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Zomtzfeld  Wind dieses Zusatzfeld nicht benutrt, so sollte dieses Blat dem Antrag nicht beigefiigt werden.

1. Wenn dar Plasz in cinem Feld nichi filr alle Angaben ansreicht: In diesem Fall schreiben Sie Fortsetzung von Feld Nr. ..
[Nunumer des Feldes angeben] und machen die Angoben entsprechend der in dem Feld, in dem der Platx aicht ausreichs,
vorgeschriebenen Art und Weise, insbesonders:
() Wenn mekr sls owoel Anmalder und/oder Erfinder voerkanden sind und kein "Fortsetumgzblait” sur Verfigung sishe: In
dissem Fall schreiben Sie “Fortsetxung von Feld Nr. ITT" und macken fiir jede weitere Person die in Feld Nr. IIT
Angaben. Der in diesem Feld in der Anschrift angegebens Siaat ist der Siaail des Sitzes oder
Wohnsitzes des Anmeldars, sofern nachsishend kein Staat des Sifzes oder Wohnsitzes angageben ist.
(ii} Wamn in Feld Nr. IT oder IIl dis Angabe "8 im Zusatefeld angegebenen Staaten” angekrevst ist: In diesem Fall
schreiben Sia “Fortsetzung von Fald Nr. II”, “Fortseinmg von Feld Nr. III" bzw. "Fortsetsung von Fald Nr. IT und
Nr. Il1" und geben den Namen des Anmelders oder die Namen der Anmelder an und neben jedem Namen den Staat
oder die Staaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasisches, europdisches oder OAPI-Paient), fiir die die bexvichnete Parson
Anmelder ist,
(lii}  Wenn der in Feld Nr. Il odar ITI genannie Erfinder sder Erfinden/Anmelier nichkt fir alls Bestimmungzxigaion oder filr
die Vereinigten Stanten von Amerika als Erfinder benannt ist: In diesem Faoll schruiben Sis “'Fortsetrung von Feld Nr.
11", “Fortsetnung von Feld Nr. OIT" baw, "Fortsetaung von Fald Nr. I und Nr. I und geben den Namen des Erfinders
odaer dis Namen der Erfinder an und neben jedem Namen den Staat oder die Siaaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasisches,
europdisches oder OAPI-Patent), fitr dig die bexeichnete Persor Erfinder ist.
(v}  Wenn nudtzlich ru dem Amwalt oder den Armwilten, dis in Feld Nr. IV angegeben sind, weitsre Anwilte bestelll sind: In
diesem Fall schreiben Sl “Fortsetmung von Feld Nr. IV" und machen fir jeden weiteren Anwall diz entsprechenden, in
. Fald Nv. IV vorgeschriebenen Angaben,
v)  Wenn in Feld Nr. ¥ bel cinem Staat (oder bed OAPY) die Angube " Zusatrpatent” oder *Zusattyartifiket, * oder wenn in
Feld Nr. V bel den Vereinigten Staaten von Amerika dis Angabs “Fertsetzung " oder " Tellfortsetenng™ hirxugefilgt wird:
In dieyer Fall schreiben Sis "Fortsatnmg von Feld Nr. V" und geben den Namen des betreffenden Staats {oder OAPI) an
und rach dem Namen jedas solchen Staats (oder OAP[) das Aktenzeicken des Hauptsehutzrachts oder der
Hoawptschutsrechisanmelding und das Datum der Ertellung des Houplschutsrechts oder der Einrsichung der
H

auptschutsrechisanmeldung.
(W)  Wenn in Feld Nv. VI dia Prieritiit von mahr als drel friheren Anmeldungen beansprucht wird: In diesem Fall schreiben
Ste “Fortsstzung von Feld Nr. VI und macken fir jede weiters frihere Anmeldung dis entsprechenden, in Feld Nr. V1

vorgeschriebenen Angaben.

(vil)  Wenn in Feld Nr. V1 die frithere Anmeldung eine ARIPO Anmeldung ivi: In diesem Fall schreiben Sie “Fortseining von
Fald Nr. V1" und geben, unter Angaba der Nummar der Zsile, in der dia dis frikere Anmeldung betreflenden Angaben
gumachs sind, mindextens elnen Staat an, der Mitglisd der Pariver Verbandsibersinkunfl nom Schutz des gewerblichen
Eigentums ist und filr den dis frihere Anmeldung erfolgte.

2. Wenn, im Hinblick auf dis Erkilrung brgl verssrglicher Bestimmungean in Feld Nr. V, der Anmelder Stoaien von dieser
Erklarung ausnehmen mOchte: In diesem Fell schrelben Sie “Bestimmung(en), die von der Ertlaning bagl. vorsorglicher
Bertimmungen ausgencmmen ist(sind) “ und geben den Namen oder den Zwelbuchstaben-Code fedes 0 ausgeschiossenen
Staates an.

3. Wenn der Anmelder fir irgendein Bestimmungzamt die Vortelle nationaler Vorschriflen beireffend unschidlichs Offenbarung
oder Aurnakmen von dar Newhaltsschddlichkelt in Anzpruch nimms: In diesem Fall schreiben Sie "Erklarung betreffend
unschidliche Offenbarung oder Ausnahmen von der Neuhsitsschidlichkeil * und geben im folgenden die entsprachende

. Erkirung ab.
d Ei Fold Nr. |
Uwe Doller David Teh-Wle Chou Merwyn Stelnsberger
ohalix
-4 . m&“w—
Michae! Maler Anke Kuhimann Karl Seeger
David Wiiliam Hawkins Stanley Thomas Derek Gough
David Treadway Manning

Formblatt PCT/ROMO1 (Zusatrbiatt) (Jull 1998; Nachdruck Jull 1988) Siehe Anmerungen zu diesem Antragsformuler
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Zamtafeld Wird dieses Zusatzfeld nicht benutxt, so sollie dieses Blatt dem Antrag nicht beigefiigt werden.

.

1. Wenn der Platy in clnew Feld nicht fitr alle Anguben axgreiche: In diessm Fall schreiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr. ...

[Nummer des Feldes angeben] und machen die Angaben entsprechend der in dem Feld, in dem der Platz nicht ausreicht,
vorgeschriehenen Art und Weise, insbesonders:

() Wenn mekr als ywel Anmalder und/odar Erfinder vorkanden sind und krin “Fortretrungeblan” xur Verfgung stekt: In
dlesem Fall schreiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr. Il und machen fir jede weitere Person die in Feid Nr. Il
vorgeschriehenen Angaben. Der in diesem Feld in der Arschrift angegebene Staat ist der Staxt dex Sitses oder
Wohnsities des Anmelders, sofern nachsiehend kein Staat des Sitzes oder Wohnsitzes angegeben ist.

(1} Wann in Feld Nr. [T oder IT] die Angabe “dis im Zusstrfeld angegedanen Stasten ™ angeltresct ist: In diesem Fall
achreiben Ste “Fortsetrung von Feld Nr. II", “Fortsetng von Feld Nr. IT” baw. “Fortsetsung von Feld Nr. I und
Nr. IIT"' und geben den Namen dex Anmelders oder dis Namen der Anmelder an und neben jedem Nomen den Stoat
odar dis Staaten (und/oder ggi. ARIPO-, eurcsisches, suropdischer oder OAPI-Patent), fir dis die bexeichnete Parson
Anmelder ist

()  Wenn der in Feld Nr. II oder II] genannie Erfinder oder Erfinder/Anmelder nicht fir slle Bestimmungssmatsn oder filr
die Vercinigten Staaten von Amerika als Erfinder bengnnt ist: In diesem Fall schreiben Sie "Fortsetming von Feld Nr.
I, "Fortsetnung von Feld Nr. lT” kxw, "Fortsetning von Feld Nr. ITund Nr. ITT" sund geben dan Namsn des Erfinders
oder die Namen der Erfinder an und neben jedem Namen den Staat oder dis Staaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasisches,
europdischet oder OAPI-Patent), fiir die die bexeichnets Person Erfinder ist.

{iv)  Wenn usdizlich zu dem Awwalt oder den Amwilien, die in Feld Nr. IV angegeben sind, weltere Anwdlte bestellt sind: In
dizsem Fall schreiben Sis "Forisetnmg von Feld Nr. IV" und machen fiir jeden weiteren Anwalt dis entsprechenden, in
Feld Nr. IV vorpeschrisbenen Angaben.

(v}  Wenn in Feld Nr. V bel einem Siaal (oder bei OAPI) die Angube "Zusatrputeni” oder “Zusstezertifikat, " oder wenn in
Feld Nr. V bel den Vereinigien Staaten vor Amerika diz Angnbe "“Fertsetzang ™ oder “Tellfortsetzung” hinpugefilpt wird:
In digsem Fall schreiben Sig “Fortsetzung von Feld Nr. V" und geben den Namen dey betreffenden Staats (pder OAPI) an
und nach dem Namen fedex solchen Staats (oder OAP]) das Alsenzeichen des Hauptschudzrechts oder der
Haouptschutzrechtyanmaldung und das Datum der Ertellung des Hauptsehutzrechis oder der Einreichung der
H

auptschutrrechisanmelding.

(W)  Wenn in Feld Nr. V1 dis Prioritit van mehr als drel fritheren Anmeldungen beanspruckt wird: In diesem Fall schreiben
Sie “Fortsetzrung von Feld Nr. V1" und machen filr jads weiters frdhere Anmeldung dis entsprechenden, in Feld Nr. V1
vorgeschrishbenen /Angaben

(Vi) Wenn in Feld Ny. V1 dis frihers Anmeldung cine ARIPO Anmeldnng ist: In diesem Fall schreiben Sis "Fortsetnung von
Feld Nr. VI* und geben, unier Angnbs der Nummer der Zetls, in der dis die frithers Anmeldung betreffenden Angoben
gemacht sind, mindesiens einan Staat an, der Mitgiisd der Pariver Verbandsibereinkamft sum Schutz des gewerblicken
Eigentums ist und fiir den die frithere Anmeldung erfolgts.

2. Wenn, im Hinblick axf die Erkilrung bzgl wersorglicker Bestimmungen in Fald Nr. V, der Anmelder Staaten von dieser
Erklarung ausnehmaen machte: In dieyem Fall schreiben Sie “Bestimmung(en), die von dar Erikddnmg bagl. vorsorglicker
Bdhmngmmmh(shd)”ﬂpbmhhﬁmoﬁrhm Code jedes 50 ausgeschiossensn

3 Wmdﬂduﬂﬂﬂﬁrhﬂmlﬂhmmﬂdh?mﬂkmmymwmmm
eder Ausnahmen von dor Nenhoitsschidlichkelt in Anspruch nimmi: In dissem Fall schretben Sie “Ertirung
unschadliche Offenbarung oder Ausnakmen von der Neuheltsschidlichkeit " und geben im folgendm dis entsprechends
Erklarung ab.

Eortsetzung von Feld Nr. IX

Uwe Doller David Teh-Wie Chou Manvyn Steinsberger
Michael Maier Anke Kuhimann Kaﬂ SQegar

David Wililam Hawkins Staniey Thomas Derek Gough

David Treadway Manning

Farmblatt PCT/RO/M01 (Zusatzblatt) (Jull 1898; Nachdruck Jull 1998) Siehwe Anmerkungen at dissen Anbregsformulsr
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Blatt Nr 9

Zomtafeld Wird diesey Zusatzfeld nicht benutzt, so sollte dicses Blant dem Antrag nicht beigefigt werden.

I. Wenn der Plats in cinem Feid nick: fir alle Angaben ssxreicht: In diesem Fall schreiben Sie “Fortsetsung von Feld Nr. ...
[Nummer des Feldes angeben] und machen die Angaben entsprechend der in dem Feld, in dem der Platr nicht ausrsicht,
vorgeschrishenen Art soud Weise, insbesondere:
(11  Wenn mckr als voel Anmaldar xnd/oder Erfinder verhanden sind und keln "Fortsatxungsblatt” zur Verfigung steht: In
diesem Fall schreiben Sie "Fortsetsung von Feld Nr. IIT* und machen fir Jede weltere Person dis in Feld Nr. I
Angaban. Der in diexem Feld in der Anschrifl angegebens Siaat ist der Staat des Sitzes oder
Wohnsitzes des Anmeldary, sofern nachstekend kein Staat des Sitzes oder Wohnsitzes angageben ist.
(i) Wenn in Feld Nr. if oder ITI dis Aingabe " lm Zumtrfold angegebenen Stnaten ™ angeiresxt ini: In diesom Fall
schreiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr. IT”, “Fortsetsung von Feld Nr. II” baw. “Fortsatxung von Feld Nr. I und
Nr. IIT" und geben den Namen des Anmelders oder die Namen der Anmelder an und neben jedem Namen den Staat
oder die Staaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasisches, europllisches oder OAPI-Patent), fir die die bezeichnete Person
Anmalder int,
(i)  Wenn der in Feld Nr. I oder Il] genannte Erfinder oder Erfinder/Anmelder nicht filr alls Bextimmungxstanten oder filr
diz Vereinigten Stanten von Amerike als Erfinder benannt ist: In diesem Fall schreiben Ste “Fortsstrung von Feld Nr.
", "Fortsstxung von Feld Nr. III” baw. “Fortsetzung von Feld Nr. ITund Nr. I und geben den Namen des Erfindsrs
oder dis Namen der Erfinder an und neben jedem Namen den Staat oder dis Stacten (und/oder ggf. ARIPO-, exrasisches,
europ8isches oder OAPI-Patens), fir die die bezelchnete Person Erfinder ist.
(v)  Wenn susltxlich ru dem Anwalt oder den Anwdlten, die in Fald Nr. IV angegeben sind, weitere Anwiite bestellt sind: In
dissem Fall schreiben Sis "Fortsetung von Feld Nr. IV" und machen fitr jeden welteren Anwalt die entsprechenden, in
Feld Nr. IV vorgeschriebenen Angaben.
(v)  Wenn in Feld Nr. V bei elnem Staat (oder bel OAP]) die Angobe “Zusstrpatent™ oder “Zusutyeertifiket, " oder wenn in
Feld Nr. V bei den Vereinigten Staoten von Amerika die Angabs " Fortsetzung” oder “Tellfortzattang ™ hinzugefigt wird:
In diesem Fall schreiben Sie “'Forisstzung von Feld Nr. V™ und geben den Nomen des betreffenden Siaaty (oder OAP]) an
und nach dem Namen jades solchen Stcaty (odar OAP]) das Altenzeichen des Heuptschutzrechts oder dev
Houpschutzrechtsanmeldung und das Datum der Ertsilung des Houptechutzrechis oder der Einreickung der
Ht

auptschuttrechtsanmeldung.

{vi)  Wenn in Feld Nr. VI dis Prisrit8t von makr ais drel fritheren Anmeldungen beanspruache wird: In dievem Fall schreiben
Sia “Fortsetrung von Feld Nr. VI und machen fiir jede weltare frihere Anmelding die enisprechenden, in Feld Ny. V1
vorgeschricbenen Angaben.

{vil) Wenn in Feld Nr. V] die friihers Anmaldung cine ARIPO Anmeldung ist: In diesem Fall schreiben Sie "Fortsetzung von
Feld Nr. VT" und geben, unier Angabe der Nummer der Zeile, in der die die frithers Anmelding betreffendan Angaben
gemacht sind, mindestens einen Staot an, der Mitglied der Pariser Verbandslbersinkunfl num Schutz des pewerblichen
Elgentums ist und fir den die frithere Anmeldung erfolgte.

2. Wenn, im Hinblick auf die Erkilrang bigl versorgiicher Bestimmungen in Feld Nr. V, der Anmelder Staaten von dieser
Erkiarung aurnehmen mochie: In diesem Fall schreiben Sie “Bestimmungien), dis von der Erklarung bxgl. vorsorglicher
Bestimmungen ausgenommen ist(xind) und geben den Namen oder den Zweibuchsiaben-Code fedes 50 auspeschiozsenen
Staates an.

3. Wenn der Anmelder filr irgendein Bestimmungzami die Vorteile nationaler Yorschrifien betreffend unschildiiche Offenbarung
oder Ansnahmen von der Neuheltaschidlichkelt in Anspruch nimmi: In diessm Fall schreiben Sie “Erklarung betreffend

( W W

unschitdliche Offenbarvng oder Ausnahmen von der Nevheitsschadlichkeit ™ und geben im folgenden die entsprechende
d Erklarung ab.
J Eﬂmm yon Fgu H[, |K
Uwe Doller David Teh-Wle Chou Merwyn Steinsberger
Michael Maler Anke Kuhimann Karl Seeger
David William Hawkins Stanley Thomas Derek Gough
i Addlm. "
David Treadway Mann ‘?
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Biatt Nr A0

Zosatafeld  Wind dieses Zusatzfeld nicht benmtzz, 0 sollts dieses Blatt dem Antrag nich beigefigt werden.

1. Wenn der Platt In sinem Feld nicks fiir alls Angaben ausreicks: In diesem Fall schrelben Ste “Fortsetning von Feld Nr. ... "
[Nummer des Feldes angeben] und machen die Angaben entsprechend der in dem Fald, in dem der Platx nicht ausreicht,
vorgeschriebenen Art und Welse, insbesondere:

) Wenn mehr als poel Anmelder und/oder Erfinder vorkandey sind und kein “Fortsetmungsblatt” zur Verfligung steht: In
diesem Fall schretben Sig “Fortsstzung von Feld Nr. IIT" und machen filr jeds weltere Person die in Feld Nr. JIT
vorgeschriebenen Angaben Der in diesem Feld in der Anschrift angegebene Staat ixt der Staat des Sitzes oder
Wohnsitxes des Anmelders, sofern nachstehend kein Staat des Sitves oder Wohnsitzes angegeben ist,

(ti) Wenn in Feld Nr. Il oder I1I dis Angabe "dis im Zusutyfeld angegebenen Stnuten” ongakrmat ist: In diesem Foll
schreiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr. IT", “Fortsetnung von Feld Nr. IIT” bsw, “Fortsetzung von Feld Nr. IT und
Nr. 1" und geben den Namen des Anmelders oder die Namen der Anmelder an und neben jedem Namen den Staat
oder dis Sigaten (und/oder ggf: ARIPO-, murasisches, exroplisches odar OAPI-Patent), Rir dis dis bexeichnate Porson
Anmelder ist

(i)  Wenn der in Fald Nr. IT oder Il gencnnte Erfinder oder Erfinden/Anmelder nicht fOr alls Bostimmungsstasten oder fr
die Vercizlgten Steaten vor Amerike el Erfinder benannt ist: In dievem Fall schreiben Sis "Fortsetrung von Feld Nr.
IT", "Fortsstyung von Feld Nr. IT" bxw. "Fortsetxung von Feld Nr. Il und Nr. III'* und geben den Namen des Erfinders
oder dig Namen der Erfindar an und neben jedem Namen den Stact oder die Stasten (und/oder ggf. ARIPO-, sorasisches,

oder OAF-Patent), fiir die dia bexeichnete Paryon Erfindar ist

(v} Wann nufitsiich su dem Anwalt oder dan Arwilllien, die in Feld Nr. IV angegeben sind, weltere Awwilte bestellt sind: In
diezem Fall schreiben Sie "Fortsetzung von Feld Nr. IV" und machex fiir jeden weiteren Anwait dis entsprechendsn, in
Feld Nr. IV Angnben.

(W)  Wenn in Feld Nv. V bel einem Staat foder bei OAPI) die Angube “Zusatrpateat” oder “Zusatryertifikat,” oder wenn in
Feld Nr. V bel den Vereinigten Stacten von Amerika die Angabe "Fortsetpung” oder " Tellfortsetrung ™ himugefilgt wird:
In digsem Fall schraiben St "Forisetrung von Feld Nr. V* und geben den Namen des betreffenden Siaats (oder OAPI) an
snd nach dem Namen jedes solchen Staots (oder OAPI) das Aloenzeichen des Haupischutzrechts oder der
Havptschutxrechisonmeldsng und dis Datum der Erveilung des Hauptachutsrechts oder der Einreiclung der
H ,

(v}  Wenn in Feld Nr. VI dis Prisritit von mchr als drel fritheren Anmeldungen beanspruchs wird: In diesem Fall schreiben
Sie "Fortsatzung von Feld Nr. VI" und machen filr jade weitere frihere Anmeldung die entsprachenden, in Feld Nr. VI

en A

(vil)  Wenn in Feld Nr. VI die frilhere Anmelduny cing ARIPO Anmeldung ist: In diesem Fall schreiben Sie *Fortsetnmng von
Feld Nr. YI" und geben, unter Angabe der Nummaer der Zeils, in dev dis dis frikere Anmaldung betreffanden Angaben
gemacht sind, minderiens einen Staat an, der Mitglted der Pariser Verbandsabereinkunft num Schutz des gewerblichen
Eigentums ist und filr den dis frithere Anmeldung erfolgte.

2. Wenn, im Hinblick auf die Erki2rung brgl verserglicher Bestimmungen in Feld Nr. V, der Anmelder Staaten von dieser
Erklarung ausnehmen michie: In diesem Fall schreiben Sie "Bestimmungt(en), die von der Erklarung brgl vorsorglicher
Bmmunpmm ist(sind) " und geben den Namen oder den Zweibuchstaben-Code jedes so ausgeschlossenen

3 Wmdwdnnqﬁuﬂrmddnﬂuﬂunwdb Yorteile nationaler Vorschrifien betreffend ungchddliche Offenbarung
sder Ausnghmen vor der NeuheltsschEllichkeit in Anspruch nimmi: In diesem Foll schreiben Sis “ErklArung
unsehddliche Offenbarung oder Aumahmen von der Nevheltsschidlichkelt " und geben im folgenden die entsprechende
Erkiarung ab.

F F Ir.

Uwe Daller David Teh-Wie Chou Merwyn Stsinabarger

Michael Maier Anke Kuhimann Karl Seeger

ya éyy

David Willlam Hawkins Stanley as Derok Gough

David Treadway Manning
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Blatt Nr AA

Zusatxfeld  Wind dieses Zugatzfeld nicht benutzt, so solltc dieses Blatt dem Antrag nicht beigefigt werden.

1. Wenn der Platy In cinem Feld nickt fur alle Angaben ausreicht: In diesem Fall schreiben Sie "Fortsetrung von Feld Nr. ... "
[Nummer des Faldes angeben] und machen dis Angaben enusprechend der in dem Feld, in dem der Platz nicht ausreichi,
vorgeschricbanen Art und Weise, insbesondere:

U} Wenn mehr als rwel Anmelder und/oder Erfinder vorhanden sind und kein "Fartseizungzblait” sur Verfigung sieht: In
diesem Fall schreiben Sie “Fortsstxung von Feld Nr. III” und machen fir jeds weitere Person dis In Feld Nr. Ilf
vorgeschriebenen Angaben. Der in diesem Feld in der Anschrift angegebene Staat ist der Sicat des Sitres oder
Wohnsitzes des Anmeiders, sofern nachstehend kein Staat des Sitzes oder Wohnsitzes angegeben int,

i) Wenn in Feld Nr. II oder [H] die Angabe “die Im Zusatzfeld angegebenen Siaaten” angekreuat ist: In dissem Fall
schrelben Ste “Fortsetrung von Feld Nr. II™, " Fortserrung von Feld Nr. 1i1” bxw. “Fortsetxung von Feld Nr. Il und
Nr. HHI” und geben den Namen des Anmeiders oder die Naman der Anmeidar an und neben jedem Namen den Staat
oder die Stoaten fund/oder ggf. ARIPO-, surasisches, europtisches oder OAPI-Paient), fiir die die bexelchnste Person
Anmzider ist.

()  Wenn der in Feld Nr. Il oder 1!l genannte Erfinder oder Erfinder/Anmeider nicht fur aile Bestimmungsstasten oder fdr
dle Vereinigten Stacten von Amerika als Erfinder benannt Ist: In diessm Fall schreiben Sie "Fortsetrung von Fald Nr.
II", "Fortsetxung von Fald Nr. III™ brw. "Fortsetzung von Feld Nr. Il und Nr. H1” und geben dern Namen das Erfinders
oder dis Namen der Erfinder an und meben jedsm Namen den Siaal odar dis Siaaten (und/oder ggf. ARIPO-, eurasizches,
suropdirches oder OAPI-Patent), fir dis dis bezeichnats Person Erfinder ist.

(v  Wenn nusdi:zlich ru dem Anwalt oder den Anwdlten, die in Feld Nr. 1V angegeben sind, weltere Amwdita bestellt sind: In
diszsem Fall schreiben Sie "Fortretsung von Feld Nr, IV" und machen fiir jeden welteren Anwalt die entsprechenden, in

. Feld Nr. IV vorgeschriebanen Angaben.

v Wenn In Feld Nr, V bei einem Sigat (oder bei OAP]) dis Angabe "Zusatzpatent” oder lell!‘uﬂ!!ﬂld oder wenn in

# Feld N ¥ bei den Vereinigien Staaien von Amerika dis Angabe “Forisetzung " oder “Tellfortsetzung” hirzugefigt wird:

In diesem Fall schreiben Sie " Fortsetrung vort Feld Nr. V" und geben der: Namen des betraffenden Staats (oder OAPI) an
und nack dem Namen jedas 2olchen Staots (oder OAPI) das Aktanzeicken des Haupischutrrechts odar der
Hauptschut-rechisanmeldung und das Datum der Erteilung des Haupischutxrechts oder der Einreickung der
Hauptschurzrechisanmeidung.

(v}  Wenn in Feld Nr. VI die Priorita: von mehr als drel fritheren Anmeldungen beansprucht wird: In diessm Foll schreiben
Ste "Fortsetzung von Feld Nr. VI” und machen fir jude weliere frithere Anmeldung dia sntsprechenden, in Feld Nr. V]
vorgeschrigbenen Angaben,

(vil)  Wenn in Feld Nr. VI dis frithere Anmeldung eine ARIPO Anmeldung ist: In diesem Fall schreiben Sie " Fortsetzung von
Feld Nr. VI™ und peben, unier Angabe der Nummer der Zeile, in der die die frihere Anmeidung betrs{fenden Angaben
gemachi sind, mindasiens ginen Stzat an, der Mitglied der Pariser Verbandvabereinkunfl rum Schuiz des gewerbiichen
Eigentums Ist und fir den dis frikers Anmeldung srfolgte.

2. Wenn, im Hinblick auf die Erklirung brgl vorsorglicher Bestimnuingen in Feld Nr. V. der Anmelder Staaten von dieser
Erklarung ausnehmen mochte: In dissem Fall schreiben Sie “Bestimmung(en), die vor der Erkidrung begl. vorsorglicher
Bestimmungen ausgenommen isifrind) " urd geben den Namen odar den Zweibuchstaben-Cods jedes 30 ausgeschiossensn
Staates an

3. Wenn der Anmalder fitr irgendvin Bestimmungsamt die Vortelle nationaler. Vmchrﬂhn betreffend unschidliche Offenbarung
oder Aizsnahmaen von der Neuheltsschdiichkelt in Anspruch nimmt: In dlessim Fall schreiben Sle "Erklarung betreffend
snrchidliche Offenbarung oder Ausnchmen von der Neuheitsschadlichkeis™ i!nl geben im folgenden dis snisprechends

b Erkiarung ab. -~

Fo ng von Feld Nr. IX
®
Uwe Ddller David Teh-Wei Chou Merwyn Steinsberger
Michael Maier Ankse Kuhimann Karl Seeger
Da:id WL;IIII;m H.awkins ' Stanley Thomas Derek Gough
David Treadway Manning |
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Blatt Nr A%

Zusatzfeld  Wird dicses Zusatzfeld nicht benutzt, 5o sollic dicses Blalt dem Antrag nicht beigefugt werden.

1. Wenn der Plat In elnem Feld nlchi fir aile Angaben ausrelcht: In diesem Fall schreiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr. ...~
[Nummer des Feldes angeben] und machen die Angaben entsprechend der in dem Feld, in dem der Platz nicht ausreichi,
vorgeschriebenen Art und Weise, Insbesondere:

{i)  Wenn mehr ais twei Anmelder und/oder Erfinder vorianden sind und kain " Forisetzungsblait” -ur Verfligung sieht: In
diesem Fall schreiben Sie " Fortzetzung von Feld Nr. H1" und machen filr jede weitere Person die in Feld Nr. ili
vorgeschriebenen Angaben. Der in diesem Fald in der Anschrift angegebene Staat isi der Staat dex Sitxes oder
Wohnsiizes des Anmelders, sofern nachsiakend kein Staat des Sizer oder Wohnsir-es angegeben isi.

fii) Wenn in Feld Nr. Ii oder 111 d'e Angabe “die im Zusarzfeld angegebenen Staaten™ angekrenzt isi: In diesem Fall
schreiben Sie “Forisetzung von Feld Nr. 11", “Fortsetzung von Feld Nr. lII" bow. ~Foriset-zung von Feld Nr. Il und
Nr. 111" und gaben den Namen des Anmelders oder die Namen der Anmelder an und neben jedem Nomen den Siuat
ader die Staaten fund/oder ggf. ARIPO-, enrasisches, europdisches oder OAPI-Patent), fir die die bezeichnete Person
Anmelder ist,

(li)  Wenn der in Feld Nr. I oder ii] genannte Erfinder oder Erfinder/Anmelder nicht fOr alle Bestimmungssiaaten oder far
die Varelnigten Staaten von Amerika alr Erfinder benannt ist: In diesem Fall schraiben Sie “Fortsetzung von Feld Nr.
1", " Fartserzung von Feld Nr. 111" bew. “Fortsecrung von Feld Nr. Il und Nr. 111" und geben den Namen des Erfinders
oder die Namen der Erfindsr an und neben jedem Namen den Siaat oder die Staaten (und/oder gg/. ARIPO-, eurasisches,
enropdisches oder OAPI-Patent), fir die die beseichnete Person Erfinder isi.

{iv)  Wenn cwstitzlich -u dem Anwalt oder den Anwditen, die in Feld Nr. IV’ ungegeben sind, weitere Anwdite bestellt simi: In
diesem Foll ychreiben Sie "Forisetsung von Feld Nr. IV und machen fiir jeden weiteren Amwalt die entsprechenden, in
Feld Nr. [V vorgeschrisbenen Angaben

v I¥enn in Feld Nr. I’ bei einem Stact (oder bei OAP) die Angabe “Zusntzpatent” oder ~Zusaizzenlfikat, " oder wennt in
Feld Nr. I" bei dun Vereinigten Staaten von Amerika die Angabe “Fortsetzung " oder “Teilfortseizung ™ hinzugeftig) wird:
In dlesem: Fall schreiben Sie "Foriseizung von Feld Nr. V"' und geben den Namen des beireffenden Sicuts foder (A41P]) an
und nach dem Namen Jedes solchen Staats (oder OAP]) das Aktenzeichen des Hauptschutzrechts oder der
Houpischuizrechisanmeldung und das Datum der Erteliung des Hauptschutzrechis oder der Einreiciung der
Hauptschmizrechtsanmeldung.

{vi]  Wennin Feld Nr. VI die Prigrititt von mehr als dref fritheren Anmeliungen beansprucht wini: In diesemn Fall schreiben
Sie “Fartserzung von Fald Nr. V1" und machen fir jede weitere frizhere Anmeldiing die emtsprechenden, in Feld Ar. 11
vorgeschriebenen Angaben.

fvil)  Wenn in Feld Nr. VI die frihere Anmeldung eine ARIPO Anmeldung isi: In diesem Fall schreiben Sl "Forissizung von
Feld Nr. ¥I" und geban, unter Angabe der Nummer der Zeile, in der die die frithere Anmeldung beireffenden Angaben
gemacht sind, mindestens einen Siact an, der Mitglied der Pariser Verbandsiibereinkunf! zum Schut= dvs gewerblichen
Eigentrims isi und filr den diz frahere Anmeldung erfoigte.

2. Wenn, im Hinblick auf die Erkidrung brgl. vorsorgiicher Bestimmungen in Feld Nr. I, der Anmelder Stauten von dicser
Erklarung ausnehmen mochie: In diesem Fall schreiben Sie *Bestimmung(en), die von der Erki@rung b=gl. vorsorglicher
Bestimnrungen ausgenommen isi{sind) " und geben den Nomen oder den Zweibnchsioben-Code jedes so ansgeschinssensi
Staates an.

3. Wenn der Anmelder fiir irgendein Bastimmungsant die Vorteile nationaler Vorschriflen betreffend unschddliche Offenbarung
oder Ausnahmen von der Neuheitsschadiichkelt in Anspruch nimmt: In diessm Fall schreiben Sie * ErkiGrung beire/fend

‘ unschadiiche Offenbarung oder Ausnakmen von der Neuheitsschddlichkelt” und geben im foigenden die entsprechende
Erkidrung ab.

‘ Fortsetzung von Feld Nr. IX
Uwe Dbller David Teh-Weij Chou Merwyn Steinsbherger
ﬂ.(,yl.ﬂ éo ,.'L- 0, ?f
Michael Maler Anke Kuhimann Kar! Seeger
David William Hawkins Stanley Thomas Derek Gough

David Treadway Manning
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT

(PCT Article 36 and Rule 70)

BAYER CROPSCIENCE S.A. et al

Applicants or agent's fs reference See Notification of Transmittel of Interational

BCS 02-1003 FOR FURTHER ACTION Praliminary Examination Report (Form PCTAPEAMA18)
Intemational appiication Neo. intenational filing date (dayénontiear) Priority date (dayimonthjear)
PCTEP 0312618 12.11.2003 03.12.2002

Intemational Patent Clasaification (JPC) or both national ciassiication and IPC

COo7D231/44

Applicant

These annexsa consist of a total of

1.  This intemational preliminary examination report has been preparad by this intemational Preliminary Examining
Authority and Is tranemitted to the applicant according to Article 36.

2. This REPORT conslets of a tolal of 5 shaets, Including this cover sheet.

O This report is also accompanied by ANNEXES, i.e. shests of the description, clalma andbr drawings which have
been amended and are the basis for this report andbr sheets containing rectifications made before this Authority
{see Rule 70.16 and Section 607 of tha Adminisirative Instructions under the PCT).

sheats.

3. This repon containe indications relating to the following items:

prelimlnary ning authority:

—_—  Fax+3170340- 3018

Europaan Patent Office - P.B. 5818 Pateniiaan 2

NL-2280 HV Rijswijk - Paya Bas Da Jong, B
Tol. +31 70 340 - 2040 Txc 31 851 spo nl

| [ Basls of the opinion
I O Prioy
Il O Non-sstablishment ot opinion with regard to novelty, inventive step and Industrial applicabliity
IV O Lackof unity of invention
V & Reasoned statement under Aule 66.2(a)(li) with regard to novelty, inventive step or industrial applicabliity;
cliations and axplanations supporting such statement
VI [ Certain documents cited
VIl O Cortaln defects In the Intemational application
Vil OO Certain obssrvations on the intemational application
Date of submission of the demand Date of completion of this report
12.06.2004 14.03.2005
Name and address of the Intemational Authortred Officer

Telaphane No. +31 70 340-2833 s e

Form PCTAPEA/408 {Cover Sheet) (January 2004)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY
EXAMINATION REPORT Intemnational application No. PCT/EP 03/12618

|. Basis of the report

1. With regard to the elements of the intemational application (Replacement sheets which have been furnished to
the receiving Office in response io an invitation under Article 14 ara referred to in this report as “originelly filed"
and are not annaxed to this report since they do not contain amendments (Rules 70.16 and 70.17));

Description, Pages
1-70 as originally filed

Claims, Numbers
1-15 as originally filed

2. With regard to the language, all the elements marked above were available or fumnished to this Authority in the
language in which the intemational application was filed, unless otherwise indicated under this itemn.

These elements were available or fumished to this Authority in the following language: , which [s:

0O the language of a translation furnished for the purposes of the intemnational search (under Rule 23.1(b)).
O the language of publication of the intemational application {under Rule 48.3(b)).

O the language of a translation fumished for the purposes of intermnational preliminary examination (under
Rule §5.2 ardbr 55.3).

3. With regard to any nucleotide andbor amino acld sequence disclosed in the intemational application, the
international preliminary examination was carried out on the basis of the sequence listing:

contalned In the intemational application in written form.

filed together with the intemational application in computer readable form.
furished subsequently to this Authority in written form.

fumished subsequently to this Authority in computer readable form.

The statement that the subsequently fumished written sequence listing does not go beyond the disclosure
in the intemational application as filed has been fumnished.

The statement that the information recorded in computer readable form Is Identical to the written sequence
listing has been fumished.

O ooOoaaQ

4. The amendments have resulted in the cancellation of:

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

This report has been established as if (some of) the amendments had not been made, since they have
been considered to go beyond the disclosure as filed (Rule 70.2(c)).

(Any replacement sheet containing such amendments must be referred to under itemn 1 and annexed to this
report.)

8. Additional observations, if necesasary:

Form PCTAPEA/409 {January 2004)
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EXAMINATION REPORT

Intemational application No.

PCTEP 03/12618
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V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicabliity;
citations and explanations supporting such statement

1. Statement
Novelty (N) Yes:
No:
Invertive stap (IS) Yes:
No:
Industrial applicability (IA) Yas:
No:

2. Citatlons and explanations
see separate sheet

Form PCTAPEA/400 {January 2004)

Claims
Claims

Claims
Claims
Claims
Claims

1-15

1-15
1-15
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INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemnational application No. PCT/EP 03/12618
EXAMINATION REPORT - SEPARATE SHEET

ReltemV
Reasoned statement with regard to novelty, inventive step or industrial applicabllity;
citations and explanations supporting such statement

Reference is made to the following document:
D1: EP-A-0234 119 (1987-09-02)

1) The present application does not meet the requirements of Article 33(1) PCT, because
the subject-matter of claims 1-15 does not involve an inventive step in the sense of
Article33(3) PCT:

The present application relates to novel sulphonylaminopyrazoles of formuila (1) ,
which are useful as pesticides. Document D1 discloses the comesponding
acylaminopyrazoles and the sulphenylaminopyrazoies having the same use.

In view of this prior art, the problem was to provide altemative pesticidal compounds.
Starting from the closest prior art D1, the skilled person would exchange the acyl or
sulphenyl group by a sulphonyl group and thus come to the compounds according to
the present application. Therefore, the compounds of the present application are not
considered as inventive.

2) The following points are mentioned for clarity reasons:
On page 6, lines 1-2 of the description it is stated that cycloalkyl groups are optionally
substituted by halogen or alkyl. This should also be mentioned in the claims.

On page 6, lines 22-23 of the description it is stated that heterocyclyl groups may be
substituted by several radicals. However the radicals mentioned here are not the
same as the ones mentioned in the definitions of *heterocyclyl” in the claims.
Therefore the definition of these substituents for "heterocyclyl” in the description on
page 8, lines 22-30 should be deleted.

Form PCT/Separate Sheet/400 (Sheet 1) (EPO-Aprll 1887)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemnational application No. PCT/EP 03/12618
EXAMINATION REPORT - SEPARATE SHEET

3) Contrary to the requirements of Rule 5.1(a)(ii) PCT, the relevant background art
disclosed in the document D1 is not mentioned in the description, nor is this document
identified therein.

Form PCT/Separate Sheet/409 (Shest 2) (EPO-April 1007)



TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES
PCT
REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
(PCT Articulo 36 y Regla 70)

Referencia de archivo del solicitante o agente
BCS-02-1003

PARA ACCION ADICIONAL Ver Notificacién de Transmisién del Reporte de
Examen Preliminar Intemacional (Forma
PCT/IPEA/416)

Solicitud internacional No. PCT/EP 03/12618
Fecha de presentacién internacional (dia/mes/afio) 12.11.2003
Fecha de prioridad (dia/mes/afio) 03.12.2002

Clasificacién Internacional de Patentes (IPC) o tanto clasificacién nacional como IPC
C07D231/44

Solicitante
BAYER CROPSCIENCE 8. A. y otros

1. Este reporte de examen preliminar internacional ha sido preparado por esta
Autoridad Internacional de Examen Preliminar y es transmitida al solicitante
de acuerdo con el Articulo 36.

2. Este REPORTE consiste de un total de 5§ hojas, incluyendo esta hoja de
cubierta
Este reporte también estd acompaiiado por ANEXOS, es decir, hojas de la
descripcion, reivindicaciones y/o dibujos que ha sido corregidos y son la base
para este reporte y/o hojas que contienen rectificaciones hechas ante esta

Autoridad (ver Regla 70.16 y Seccién 607 de las Instrucciones’

Administrativas bajo el PCT).

Estos anexos consisten de un total de hojas.

3. Este reporte contiene indicaciones relacionadas con los siguientes ftems:
I X Base de la opinién
II Prioridad
I No establecimiento de opinién con respecto a novedad,
paso inventivo y aplicabilidad industrial
v Falta de unidad de invencién

\' X Declaracidn motivada bajo el Articulo 35.2 con respecto
a novedad, paso inventivo o aplicabilidad industrial:
citaciones y explicaciones que soportan cada

declaracién
VI Algunos documentos citados
VIl Algunos defectos en la solicitud internacional
Vil Algunas observaciones sobre la solicitud internacional

Fecha de presentacién de la solicitud 12.06.2004
Fecha de completado este reporte 14.03.2005
Nombre y direccién de envio de la autoridad de examen preliminar intemnacional



Oficina Europea de Patentes — P. B. 5818 Patentlaan 2
NL-2280 HV Rijswijk — Holanda

Tel. +31 70 340-2040 Tx: 31 651 epo nl

Fax: +31 70 340-3016

Fecha de envio de este reporte 14.03.2005

Funcionario autorizado
De Jong. B
Teléfono No. +31 70 340-2833

Forma PCT/IPEA/409 (Hoja de cubierta) (Enero 2004)

REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
Solicitud Internacional No. PCT/EP 03/12618

1. Con respecto a los elementos de la solicitud internacional (Se hace referencia
a las hojas de reemplazo que ha sido suministradas a la Oficina receptora como
respuesta a una invitacién bajo el Articulo 14 en este reporte como “presentadas
originalmente™ y no se anexan a este reporte puesto que no contienen correcciones
(Reglas 70.16 y 70.17));

Descripcién, Péginas
1-70 como se presentaron originalmente

Reivindicaciones, Nimeros
1-70 como se presentaron originalmente

2, Con respecto al idioma, todos los clementos marcados arriba estaban
disponibles o fueron suministrados a esta Autoridad en el idioma en el cual fue
presentada la solicitud internacional, a menos que se indique de otra forma bajo este
item.

Bstos elementos estaban disponibles o fueron suministrados a esta Autoridad
en el siguiente idioma: |, el cual es:

el idioma de una traduccién suministrada para el propdsito de la bisqueda
internacional (bajo la Regla 23.1(b)),

¢l idioma de la publicacién de la solicitud internacional (bajo la Regla
48.3(b)),

el idioma de una traduccién suministrada para el propdsito del examen
preliminar intemnacional (bajo la Regla 55.2 y/o 55.3),

3. Con especto a cualquier nucledtido y/o secuencia de aminoécidos divulgados
en la solicitud internacional, el examen preliminar internacional se llevd a cabo en la
base del listado de secuencias:
contenido en la solicitud internacional en forma escrita
presentado conjuntamente con la solicitud internacional en forma leible por
computador,
suministrado subsecuentemente a esta Autoridad en forma escrita,
suministrado subsecuentemente a esta Autoridad en forma lefble por
computador,
Se ha suministrado la declaracién de que el listado de secuencias escrito
suministrado subsecuentemente no entra més alld de la divulgacién en la
solicitud internacional como se presento.
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Se ha suministrado la declaracién de que la informacién registrada en forma
lefble por computador subsecuentemente es idéntica al listado de secuencias
escrito.

4, Las correcciones han dado como resultado la cancelacion de
la descripcion, pAginas:
las reivindicaciones, Nos.:
los dibujos, hojas:

5. Este reporte ha sido establecido como si (algunas de) las correcciones no se
hayan hecho, pues han sido consideradas como mis allé de las divulgaciones
como se presentaron (Regla 70.2(c)).
(Se debe hacer referencia a cualesquiera hojas de reemplazo que contiene
dichas correcciones como bajo el item 1 y anexas a este reporte)

6. Observaciones adicionales, si es necesario:
Forma PCT/IPEA/409 (Enero 2004)

REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
Solicitud internacional No. PCT/EP 03/12618

V. Declaracién con razones bajo el Articulo 35(2) con respecto a la novedad, el
paso inventivo o la aplicabilidad industrial; citaciones y explicaciones que sustentan
dicha declaracién
1. Declaracién
Novedad (N) Si:  Reivindicaciones 1-15
No: Reivindicaciones
Paso inventivo (IS)Si:  Reivindicaciones
No: Reivindicaciones 1-15
Aplicabilidad
Industrial (IA) Si:  Reivindicaciones 1-15
No: Reivindicaciones

2. Citaciones y explicaciones

ver hoja separada
REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL ~ HOJA SEPARADA
Solicitud intemacional No. PCT/EP 03/12618

RE item V
Declaracién motivada con respecto a la novedad, la altura inventiva o la aplicabilidad
industrial: citas y explicaciones que sustentan dicha declaracién.

Se hace referencia al siguiente documento:
D1: EP-A-0234 119 (1997-09-02)

1) La presente solicitud no cumple con los criterios del Articulo 33(1) PCT,
debido a que la materia sujeto de las reivindicaciones 1-15 no involucra una altura
inventiva en el sentido del Articulo 33(3) PCT.

La presente solicitud se relaciona con novedosos sulfonilaminopirazolos de la
féormula (I), que son ltiles como pesticidas. El documento D1 divulga los
correspondientes acilaminopirazolos y los sulfenilaminopirazolos que tienen
¢! mismo uso.
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En vista de este arte previo, el problema era proporcionar compuestos
pesticidas alternativos. Iniciando a partir del arte previo més cercano D1, la
persona experta puede cambiar el grupo acil o sulfenil por un grupo sulfonil y
asl llegan a los compuestos de acuerdo con la presente solicitud.
Consecuentemente, los compuestos de la presente invenciéon no pueden ser
considerados como inventivos.

2) Los siguientes puntos requieren atencién debido a razones de claridad:
En la pégina 6, lineas 1-2 de la descripcidn se dice que grupos cicloalquilo se
sustituyen opcionalmente por haldgeno o alquilo. Esto puede mencionarse
también las reivindicaciones.
En la pigina 6, lineca 22-23 de la descripcién se dice que los grupos
heterociclil pueden sustituirse por varios radicales. Sin embargo los radicales
mencionados no son los mismos mencionados en las definiciones de
“heterociclil” en las reivindicaciones. Consecuentemente 1a definicién de estos
radicales por “heterociclil” en la descripcidn debe eliminarse.

Forma PCT/ Hoja separada/409 (Hoja 1)) (EPO-Abril 1997)

REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL — HOJA SEPARADA

Solicitud internacional No. PCT/EP 03/12618

3) Contrario a los requisitos de la Regla 5.1(a)(ii) PCT, ¢l arte antecedente
relevante divulgado en el documento D1 no se menciona en la descripcién, in en este
documento allf identificado.

Forma PCT/ Hoja separada/409 (Hoja 1)) (EPO-Abril 1997)
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, PCT/EP2003/012618
PATENT COOPERATION TREATY \

ayer clence GmbH
Patent- u. Lizenzabtellung K 607
From the INTERNATI LL
PCT To: Eing. - 6. Aug. 2004

NOTIFICATION OF THE RECORDING

OF A CHANGE RIPPEL, Hans, Christo@

Bayer CropScience
Patent- und Lizenzabteilun

(PCT Rule 92bis.1 and Industriepark H8chst, Geb3ude K 607

Administrative Instructions, Section 422)

65926 Frankfurt
Germany
Date of mailing (day/month/vear)
27 July 2004 (27.07.2004)
Applicant's ar agent's file neforonce
BCS 02-1003 IMPORTANT NOTIFICATION
international applicetion No. intamations] fillng date (day/month/year)
PCT/EP2003/012618 12 November 2003 (12.11.2003)

1. The following indications appaared on record concermning:

E the applicant E the inventor D the agent

D the common representative

Name snd Addraas State of Natlonality State of Residence
RIAW(I;(INS, Eavid, Wiillam GB DE
te GAa3S6 T,
81462 K&nigstein Telephone No.
Germany
[ Facsimile No.
_'Tolaprintar No.

2. The imtamnstional Bureau hereby notifies the applicant that the follawing change has been recorded conceming:

D the parson D the name E the address D the nationality I:I the residence

Name and Address Stata of Nationality State of Rasidence
HAWKINS, David, Willlam GB GB
28 Grossvenor Garden Telephone No.
U&minster Essax
RM14 1DJ
United Kingdom ~Facaimile No.
_Talopn'ntar No.

3. Further observations, if necaessary:

4. A copy of this notification has been sent to:

lZl the recelving Office
D the International Searching Authority
E ths Intarnationa! Preliminary Examining Authority

D the designated Offices concemed
m the elected Officas concerned

D other:

Tha Internationsl Bureau of WIPO
34, chamin des Colombettes
1211 Geneva 20, Switzeriand

Facsimils No. (41-22) 338.88.76

Authorized officar
David MALEK

Telephone No. {41-22) 338 8986

Form PCTNB/308 (Maroh 1884)

008387914
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PCT/EP2003/012618
PATENT COOPERATION TREATY 'Y

From thé INTERNATIONAL BUREAU
PCT To:

NOTIFICATION OF THE RECORDING

OF A CHANGE RIPPEL, Hans, Christoph

Bayer CropScience GmbH
Patent- und Lizenzabtellung

(PCT Rule 92bis.1 and Industriepark Hchst, Gebdude K 607

Administrative Instructions, Section 422) 65926 Frankfurt
Germany
Date of malling {day/month/year)
26 July 2004 (26.07.2004)
Applicant’s or agent’s file reference
BCS 02-1003 IMPORTANT NOTIFICATION
Imamational applieation No. International filing dete (day/month/vear}
PCT/EP2003/012618 12 November 2003 (12.11.2003)
1. The following Indications appeared on record conceming:
E the applicant EI the invemtor I:I the agent D the common reprasantative
Name and Address State of Nationafity State of Residence
IB(UHLII\gANN, Anke DE DE
ern T
42799 Leichlingen Telephane No.
Germany
Facaimils No.
[ Teleprintsr No.

2 The Imemational Bureau hersby notifles the applicant that the following change has been recorded concerning:

[] the person [] thename [X] teaddress [ ] the nationality [[] the residence

Name and Address State of Nationality State of Residence
EPngNN' 3A0nk. DE DE
ankenbu -
51381 Leverkussen Telephone No.
Garmany

- -
Facsimile No.

Teleprinter No.
3. Further observations, if necessary:
4. A copy of this notiflcation has bean sent to:
Izl the receiving Office E the designated Offices concerned
[[] the international Searching Authority [ ] the elected otfioes cancemed
D the Intarnational Preliminary Examining Authority D ather:
The international Bureau of WIPO Authorized officer
34, chomin des Colombettes David MALEK
1211 Geneva 20, Switzariand
Facsimile No. (41-22) 338.80.76 Telephona No. {41-22) 338 8986

Form PCTAB/308 (March 1864) 008387283
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PCT/EP2003/012618

PATENT COOPERATION TREATY

PCT

NOTIFICATION OF THE RECORDING
OF A CHANGE

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

From the INTERNATIONAL BUREAU

el

To:

RIPPEL, Hans, Christoph

Bayer CropScience GmbH

Patent- und Lizenzabteilung
Industriepark Hochst, Geb&ude K 607

65926 Frankfurt
Germany
Date of maiiing (day/month/year)
28 July 2004 {28.07.2004)
Applicant’s or sgent's fils referance .
BCS 02-1003 IMPORTANT NOTIFICATION
intornmational apphcstion No. international filing dete (day/manth/year)
PCT/EP2003/012618 12 November 2003 {12.11.2003)

1. The following indications appeared on record concerning:

IZ] the applicant B] the Inventor D the ageant D the common representstive
Neme and Address State of Netionallty State of Residence
N Samarns Sree e =
Cary, NC 27511 ’
United States of America

" Facaimile No.

_Teleprimar Na.

Z The intemations! Bureau hereby notifies the applicant that the following changs has besn recorded conceming:

Cary Wake, NC 27519
United States of America

4. A copy of this notiflcation has been sent to:
E the recaiving Office
[[] e intarnational Searching Autherity
E the Intamational Preliminary Exsmining Authority

D the parson D the name El the addreas I:] the nationality l:l the residence
Name snd Address State of Natlonality State of Residenca
MANNING, David, Treadway us us
422 Knotts Valley Lanes ~Telophone No.

Facsimile No.

_Talaprln‘tar No.

4. Further observations, If necessary:

D the designated Officas concerned
E the elected Offices concerned

D other:

The international Bursau of WIPO
34, chomin des Colombettes
1211 Geneva 20, Switzerland

Facsimlis No. (41-22) 338.89.76

Authorized officer
David MALEK

Telephons No. {41-22) 338 8888

Form PCTAB/308 (March 1964)

008370284
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PCT/EP2003/012618
PATENT COOPERATION TREATY (62
From the INTERNATIONAL BUREAU
PCT To:
NOTIFICATION RELATING TO PRIORITY CLAIM
(PCT Rules 26bis.1 and 26bis.2 and RIPPEL, Hans, Christoph

Administrative Instructions, Sections 402 and 409) Bayer CropSclence GmbH
Patent- und Lizenzabteilung
Industriepark Hichst, Gebdude K 607

65926 Frankfurt
Germany
Date of mailing (day/month/year)
March 2004 (03.03.2004)
Applicant's or agent's file reference
BCS 02-1003 iMPORTANT NOTIFICATION
International spplication No. Iinternational filing date (day/month/year)
PCT/EP2003/012618 12 November 2003 {12.11.2003)
Applicam

BAYER CROPSCIENCE S.A. st al

The applicant is hersby notified of the following In respect of the priority claim{s) made in the international application.

1.{X] Cosrection of priosity clalm. In aocordance with the applicant's notioe received on: 16 February 2004 (16.02.2004),
the following priority cialm has been corrected to read as follows:

EP 03 December 2002 (03.12.2002) 02027034.4
even though the Indication of the number of the earller application Is missing.

aven though the following indication In the priority clalm is not the sams as the corresponding indication appsaring
in the priority document:

2. D Addition of priority daim. In acoordance with the applicant’s natice recelved on: ,
the fallowing priority claim has been sdded:

D even though the Indication of the number of the earlier application is missing.

D sven though the following Indication in the prlority claim is not the sama as the correaponding indication appsaring
In the priority documaent:

3. D As a result of the comrection snd/or addition of (a) priority claim(s) under itams 1 and/or 2, the (earllest) priority date is:

4.["] Priority clsim considered not to have been made.
D The applicant failed to respond to the Invitation under Ruls 28bls.2{a) (Form PCTAB/318) within the prescribed Hme limit.
D The applloant's notice was recelved after the expiration of the prescribed tme limit under Rule 28bls.1(a).
D The applicant’s natios failed to correat the priority alsim so as to comply with the requirements of Rule 4.10.

Thae applicant may, before the techniosl preparations for intamnational publication have been completed and subject to the
paymant of a fes, request the Imternational Bureau to publish, together with the international applicstion, information
concerning the priority claim. See Rule 26bls.2(0} and the PCT Applicant's Guide, Volume |, Annex B2{IB).

5.|:| In case where multiple prioritles have been claimed, the above item(s) relats to the following priority olalmi(s):

8. A oopy of this notification has been sent to the recelving Offlos and
to the International Sesrching Authority (where the International search report has not yet besn issuead).
D the designated Offices (which have siready been natifled of the receipt of the record copy).

The | toral B u of WIPO Authorized officer
34, chomin das Colombetine .
1211 Geneva 20, Switzerland Antonla MULLER (Fax : 338 89 75)
Facsimlie No. (41-22) 338.88.76 Telephone No. (41-22) 338 8243

Form PCTAB/318 (July 1968} 006130616
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" .. REQUISITOS NECESARIOS PARA PRESENTACION Y AGILIZACION DEL
- TRAMITE

-

USUARIO  RADICADOR

- NVENCION MODELO DE UTILID, ()

“Indicaclén de que se soficita la concesifin-de una patente. (
"Dafos de Identificacién del wMa persona que se presenta la solicimﬂ/())’

Descripclén de la invencidn. { )

a—
~—

— gy gy gy
M Ut St N

Dibujos de serestos pertinentes. { )
Comprobante de Pago de las tasas eslablecida/_
'+, COMPLETA () INCOMPLETA { ) ()

® DISENO INDUSTRIAL ( )

- Indicacién de que se solicita el registro de Disefio Industrial () ()
= Datos de identificacion del solicitante o de la persona que presenta () { )
- lasolicitud.
= Representacion grafica o fotografica del Disefio Industrial o muestra del
Materlal que Incorpora el disefio. { ) { )
Comprobante de pago de las tasas establecidas ( ) { )
COMPLETA () INCOMPLETA { ) ()

ESQUEMA DE TRAZADO ()

- Indicaclén de que solicita el registro de un Esquema de trazado. () ()
- Datos de identlficaclon del solcitante o de la persona qgue presenta
La solicltud.
; Representaclon grafica del esquema de trazado
- Comprobante de pago de las tasas establecidas.

P
T
—

st Va® S

) (
COMPLETA INCOMPLETA { ) { )
Firma Responsable:
Fecha: SUPEKTHIUSTRIA ¥ CIRERCIE
faficacion @ 0U0M01  OOGODDEY roilos: 161

Fecha (D) : 2005-0h-38 16:23:33
Trmte = 011 FUT-PATENT 379 FIGE MALT 411 PRCSENTI

Dependenciaz 2020 DIVISION DE HUEWAS CREACIONES
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Industria y Comercio
2020 SUPERINTENDENCIA
Bogota, D.C.,
Doctor: Oficio N® | A ey n
GUSTAVO HOLLMANN RESTREPO * 0 2 ‘; 7 2
Apoderado
BAYER CROPSCIENCE S.A.
ASUNTO: Radicacién N° 05-52701
Solicitud intemacional PCT/EP2003/012618
Fecha inicio fase nacional  05/07/2005
Trémite 011
Evento 379
Actuaclién 430
Folios 001

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de la
Decisién 486 de la Comision de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperaciéon en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular Unica
de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

B |a solicitud no contiene la copia del documento en que consia la cesién del derecho a
la patente del inventor al solicitante o0 a su causante. (Art. 26-k) Decision 486).

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisién 486, se le requiere para
que dentro del término de dos meses siguientes a la fecha de notificacién del presente
oficio, complete los requisitos anteriormente enunciados. En caso de no dar cumplimiento
al presente requerimiento, la solicitud se considerard abandonada y perdera su prelacion.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), del
caplitulo quinto del tltulo primero de la Circular Unica N° 10 de 2001.

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL

El  anterior requen;;nie to fue notificado por fijacion en lista de
fecha, g ||![d| .
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