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Re.: Expediente No. 05.052.701
Solicitud del examen de patentabilidad para: “COMPOSICIONES
PLAGUICIDAS”
Solicitante: BAYER CROPSCIENCE S.A.

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO

LUIS PATINO LEIVA, mayor de edad, identificado y domiciliado como aparece al
pié de mi firma, en atencion a su oficio No. 11679 notificado el 10 de septiembre

de 2010, atentamente me permito dar repuesta al oficio de la siguiente manera:
Claridad

En cuanto a la descripcién argumenta su Despacho que no se encuentra suficiente
sustento técnico con respecto a la actividad de todos los compuestos que se
pretende proteger y con respecto a las reivindicaciones, ese Despacho considera
que no se presentan de forma clara y concisa, abarcan un ndmero ilimitado de
compuestos, se relacionan con un procedimiento general, se relacionan con un
método de aplicacion.

Por ofra parte, se pide revisar el significado de los sustituyentes para el radical R6,

pues no es concordante con lo indicado por la descripcion.

Con el fin de superar estas objeciones planteadas con respecto a la claridad,
presento un nuevo pliego reivindicatorio, en el cual se modifico la reivindicacion 1

para eliminar algunos de los significados y posibles sustituciones para los
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radicales haciendo asi mas limitado el alcance de dicha reivindicacion. Las

reivindicaciones dependientes se modificaron de conformidad.

Manifiesto que la nueva reivindicacion 1 es finita. Mientras la reivindicacion 1
presenta multiples grupos por sustituyente, contrario a la conciusion del
examinador, el solicitante expresamente limita el numero de grupos en la
definicibn de cada sustituyente. Por ejemplo, como se establece en la
reivindicacion 1, el solicitante define claramente los grupos en las definiciones de
R' R?, R® R* R® R®yw, n, py q. En consecuencia, cada sustituyente definido en
las reivindicaciones modificadas es finito. El solicitante prepard, probd y reveld
mas de 900 compuestos de pirazol 5-sustituido, y si bien este numero es
importante, todos los compuestos reivindicados entran en la formula (). El
solicitante sostiene que para el experto en la materia seria facil identificar los
compuestos correspondientes partiendo de las definiciones de los sustituyentes de
formula (1) que se dan en las reivindicaciones.

En la reivindicacion 11 se introdujeron las condiciones bajo las cuales se prepara
el compuesto como son temperatura y la presencia de un solvente. El sustento
para las modificaciones de esta reivindicacion se encuentra en ias paginas 15y 16
de la publicacion WO 04/049797. A pesar de las modificaciones, el solicitante
manifiesta que ninguna de las referencias de la técnica ensefia los compuestos de
férmula (1) y, en consecuencia, ninguna de las referencias de la técnica ensefia un
proceso para preparar compuestos de formula (l) por reaccién de un compuesto
de férmula (I} un compuesto de formula (lll) para obtener los compuestos
reivindicados. Considero que las modificaciones de la reivindicacién 11 superan la

objecién del examinador.

Las reivindicaciones 13, 14 y 15 se eliminaron por cuanto se relacionaban con

usos y excepciones a la patentabilidad.

Con respecto ias observaciones sobre el sustento descriptivo provisto por la
descripcion, el solicitante respetuosamente manifiesta su desacuerdo y expone
que las reivindicaciones bajo estudio se dirigen a los compuestos de

sulfonilaminopirazol sustituidos en la posicién 5 y que varios ejemplos no
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limitantes se presentan en la descripcidn para la preparacion de los compuestos
reivindicados (véase los ejemplos 1-3 en las pagiras 18-19 de WO 04/049797). El
solicitante también sostiene que el uso de los compuestos reivindicados de
sulfonilaminopirazol sustituidos en la posicion 5§ como composiciones
pesticidas se divulga en al menos 68 a 70 paginas del documento WO 04/049797.
En concreto, la pagina 70 describe que el solicitante preparé y probo mas de
ochenta distintos compuestos de sulfonilaminopirazol sustituidos en la posicion 5,
los cuales fueron efectivos como composiciones plaguicidas en por lo menos un
método de prueba. Por ejemplo, el método A describe un meétodo de cribado para
detectar la sistemicidad de los compuestos contra pulgas de gato. En este metodo,
los compuestos activos mostraron al menos 90% de control de las pulgas de
gato en una concentracién de ensayo de 5 ppm o menos. El Método B
describe una prueba de deteccion de compuestos contra el gusano de la raiz del
maiz del sur. En este método, los compuestos activos mostraron al menos $0%
de control del gusano de la raiz del maiz del sur a una concentracién de 10
ppm. En otro ejemplo, el método C describe una prueba de seleccion de
compuestos de la invencién efectivos contra las larvas del arroz. En este metodo,
los compuestos activos mostraron al menos el 98% de mortalidad de las larvas
del arroz en una concentracion de ensayo de 10 ppm. Método D describe un
método de seleccion para detectar la actividad de contacto contra las pulgas del
gato. En este método, los compuestos activos de la invencidn mostraron al menos
un 70% de control de las pulgas del gato en una concentracién de prueba de
1000 ppm. Por tltimo, el método E describe un método de seleccion para detectar
la actividad de contacto contra la garrapata del perro Brown. Los compuestos
activos de la invencion utilizados mostraron al menos un 70% de control de
contacto contra la garrapata del perro Brown en una concentracion de
ensayo de 100 ppm. El solicitante manifiesta entonces que, contrario a la
conclusién del examinador, la descripcion presenta el sustento suficiente para los
compuestos reivindicados y que también proporciona datos especificos sobre los
niveles de eficacia a bajas concentraciones para el control de diversas plagas

como se determiné por lo menos en cinco métodos diferentes.

Ademas, el solicitante identifica de manera descriptiva méas de 800 compuestos

individuales de conformidad con la invencion en las tablas 1y 10 de la presente
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solicitud (paginas 20 a 47 del documento WO 04/049797). Cada tabla define los
sustituyentes R* y R®, o cuando se requiere R® define las variables, R y Z. El
solicitante sostiene que se ha proporcionado un sustento significativo y adecuado
para los compuestos reivindicados. También sostiene que con base en las
ensefianzas de la presente solicitud la persona versada en el arte puede
facilmente identificar los compuestos de la invencion reivindicada sobre la base de

las definiciones de cada sustituyente.

Teniendo en cuenta las razones expuestas, solicito respetuosamente al
examinador tener por superadas las objeciones planteadas toda vez que el pliego
reivindicatorio modificado se presenta de manera clara y se encuentra
debidamente sustentado por la descripcién y, solicito a su Despacho aceptar las
reivindicaciones que presento con este memorial y, de persistir aiguna
observacion en cuanto a la claridad, solicito se haga uso de el Titulo X, numeral
1.2.2.3 de Ia Circular Unica en cuanto a la notificacion de no patentabilidad y se
requiera nuevamente al solicitante para que pueda atender a los requerimientos a
que haya lugar.

Por ultimo, agradezco al sefior examinador que aclare su requerimiento en cuanto
a los sustituyentes para el radical R6 y explique cuales significados no presentan
concordancia con lo divulgado en la descripcion, asi mismo, que indique el nimero
de las paginas pertinentes. Lo anterior, por cuanto no se comprendié claramente
esta objecion y no se pudo hacer las modificaciones y/o aclaraciones necesarias

en las reivindicaciones.

Unidad de invencién

Ese Despacho argumenta que la reivindicacion 1 presenta compuestos que
poseen varios grupos sustituyentes que a su vez presentan sustituciones, con
grupos que pueden llegar a ser de un tamafo considerable con respecto a la
estructura basica. Afirma ademas que no existe un concepto comun inventivo

porque los compuestos aril-pirazoles sustituidos son conocidos en el arte previo.
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El solicitante respetuosamente manifiesta su desacuerdo frente a las anteriores
observaciones y afirma que la reivindicacién 1 describe una estructura basica
comun. Como se muestra a continuacion, la presente solicitud revela la formula (1)
que representa los compuestos de sulfonilaminopirazol sustituidos en la posicién
5. Cada una de las reivindicaciones bajo estudio se refiere a un compuesto de
sulfonilaminopirazol sustituido en la posicibn 5 que posee NR*SO.R® en la
posicién 5 del anillo de pirazol. Por lo tanto, la estructura base comun de la
invencion reivindicada es la presencia de un grupo sulfonilamino en la posicién 5
del anillo de pirazol.

También sostienen que el nimero de posibles compuestos preparados a partir de
la reivindicacibn 1 es finito porque cada uno de los sustituyentes en los
compuestos de formula (1), y especificamente sustituyentes R*y R® se definen en
la presente solicitud. Mientras que otros compuestos de pirazol sustituido en la
posicion 5 del anillo de pirazol se conocen en el arte, ninguna de las referencias
citadas describe un grupo de sulfonilamino en la posicion 5 del anillo de pirazol.
Por lo tanto, el solicitante sostiene que hay una estructura basica comun a cada
una de las reivindicaciones bajo estudio y que los compuestos reivindicados son

nuevos en inventivos con respecto al estado de la tecnica.

RSS(O), R!
|
re . N
Ri—sGy N
R 2 W
]
R? )

Ei solicitante también sostienen que las reivindicaciones bajo estudio
corresponden a las originalmente presentadas y para las cuales se realizé la
busqueda en la fase internacional, en donde no se hizo ninguna objecion a la una
unidad de invencién. Por lo tanto, solicito respetuosamente la reconsideracion y

retiro de la objecién.
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Evaluacién del nivel inventivo

Con el objeto de superar las objeciones planteadas por ese Despacho en cuanto
al nivel inventivo, pongo a consideraciéon del sefior examinador los siguientes
argumentos que sustentan la actividad inventiva de los compuestos reivindicados

frente al estado del arte.

La referencia D1 (EP 0234119) describe de manera general compuestos de N-
fenilpirazol y métodos de uso para el control de parasitos, como helmintos vy
nematodos en animales. D1 contiene una amplia divulgacién general de un 1-
fenilpirazol de formula (I) que se muestra a continuacion, donde la variable Zenla
posicion 5 del anillo de pirazol puede alkiisulfenilamino. El alcance de los
compuestos de formula (1) en D1 es muy amplio y representa un enorme namero
de posibles compuestos. Sin embargo, D1 no revela o sugiere ningun compuesto

que sea sustituido con un grupo sulfonilamino en Ia posicién 5 del aniilo de

pirazol. En particular, D1 describe acilaminopirazoles y sulfenilaminopirazoles

como compuestos utiles como plaguicidas.

(2”),

Cabe resaltar que, al momento de la invencioén, el solicitante tenia conocimiento
del documento D1, asi como de otros varios compuestos 1-arilpirazole para el
control de artropodos y helmintos y se refiere especificamente a la solicitud de
patente publicada (WO 87/03781) correspondiente a D1 en la pagina 1, linea 11
de la WO 2004/049797 (presente solicitud). Ademas, la descripcion refiere que la
solicitud WO 87/03781 (correspondiente a D1) y otras patentes que figuran en esta
seccion de la presente solicitud no proporcionan resultados satisfactorios en
todos los ambitos de aplicacion, en particular contra ciertos organismos o cuando

se aplican bajas concentraciones (véase el parrafo 2, pagina t de WO
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2004/049797). Por el contrario, los solicitantes han  descubierto
sorprendentemente nuevos compuestos que se sustituyen con un grupo -
sulfonilamino en la posicidén 5 del anillo de pirazol para el control de plagas tales
como helmintos y artrépodos que también son efectivos a bajas concentraciones
(por ejemplo, 100 ppm y 1000 ppm). La descripcién proporciona multiples
ejemplos donde los compuestos reivindicados se aplican de varias formas (como
cebo comestibie, suspensiones liquidas o aerosoles) para varias plagas o larvas
con el objeto de demostrar la actividad plaguicida (ver paginas 68-70 del
documento WO 2004/049797).

El problema técnico planteado por la presente invencién es proporcionar
compuestos alternativos que sean capaces de controlar los nematodos,
artropodos y helmintos parasitos. E! problema técnico se resuelve mediante los
sulfonilaminopirazoles reclamados bajo la férmula | {(abajo), los cuales difieren de
los compuestos de D1 por la presencia de un sustituyente NR*SO:R® en Ia
posicion 5 del anillo de pirazol.

RES(O); R

1
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R~y
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El solicitante respetuosamente manifiesta que no hay ensefianza o motivacién en
D1 que lleve a un experto en la materia a sustituir ia posicion 5 del anillo de pirazol
con un grupo sulfonilamino, como se reivindica en la presente solicitud. En
particular, D1 sélo describe de manera general compuestos que tienen un grupo
sulfenilamino en la posicidén 5 del anillo de pirazol y no ensefia o describe que los
grupos oxidados en esta posicion son utiles o convenientes. Ademas, solo un
compuesto (compuesto 9) de los 128 compuestos especificos descritos en la
pagina 5, linea 25 a la pagina 7, linea 50, de D1 contiene un sustituyente
sulfenilamino en la posicion 5 del anillo de pirazol. Ciertamente, el experto no
tendria ninguna expectativa razonable de éxito de que tales derivados modificados
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conservaran la capacidad de control de artropodos, helmintos o nematodos. El
solicitante respetuosamente manifiesta que las sustituciones estructurales y
especificas necesarias para llegar a la invencién reivindicada sélo pueden
considerarse evidentes si hay motivacion en D1 para seleccionar el mismo patron
de sustitucion que se reivindica o si se dispone de informacion que la sustitucion
no tendria impacto sobre la actividad farmacolégica de los compuestos
reivindicados. En consecuencia, las reivindicaciones de la presente solicitud de
patente implican una actividad inventiva, porque no hay informacion disponible en
D1 que sugiera a la persona experta que la modificacion de la naturaleza del
sustituyente en la posicion 5 del anillo de pirazol no tendria ningin impacto
adverso en el perfil farmacolégico de los compuestos resultantes.

En la presente solicitud, la persona experta reconoceria que las diferencias
estructurales y electronicas entre los compuestos reivindicados y los del estado de
la técnica son importantes. Por ejemplo, la presencia de dos enlaces azufre-
oxigeno en los compuestos de sulfonilamino sustituidos reivindicados puede
afectar significativamente las propiedades electronicas del compuesto, en
comparacién con un compuesto sulfenilamino-sustituido (ver mas abajo), el cual
puede afectar la unién a objetivos bioldgicos (receptores, enzimas, etc.). Ademas,
los atomos de oxigeno de los compuestos de sulfonilo son aceptores de
enlaces de hidrégeno y por lo tanto pueden afectar la afinidad de unién de los

compuestos a objetivos bioldgicos.

Compuestos de la presente solicitud
H

LN 2
AlRyl =GN
[ X ]

N

Compuestos de D1
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Ante la carencia de ensefanzas contrarias, el experto esperaria por completo que
tales diferencias estructurales tengan un marcado impacto sobre la actividad
bioloégica de los compuestos. En consecuencia, considero que la materia
reivindicada es inventiva sobre el arte previo y respetuosamente solicito que se
tenga por superada la objecién.

Con respecto las objeciones frente a la referencia D2 (EP 0811615), manifiesto
que este documento describe de manera general compuestos de pirazol
sustituidos y métodos de uso para el control de parasitos como helmintos y
nematodos en los animales. Especificamente, D2 describe compuestos de aril-5-
(alquil (tio) amido sustituido) pirazol de férmula (1) que se muestran a continuacion
(ver pagina 2 de la D2) los cuales pueden estar sustituido en la posicion 5 del
anillo de pirazo! con sustituyente -NR3C(Y)CR4R5R6, donde R3 es hidrégeno; Y,
esta limitado al oxigeno o azufre; R4 es hidrégeno, alquilo, haloalguilo, haldgeno o
fenilo sustituido con un a cinco grupos seleccionados de halégeno, alquilo, alcoxi,
haloalcoxi, ciano, nitro o haloalquilo; R5 es hidrégeno, alquilo, haloalquilo,
halégeno, haloalkoxialkil, alquil S (O)z alkyl (z = 0, 1, 2), alcoxi (alcoxi)a alquilo (a
= 0-4), OH, alquilo OC (O) alquilo o alcoxi, o R4 y R5 forman un sistema de 3-7
miembros con 0-2 heteroatomos, y R6 es alcoxi, haloalcoxi o alcoxi (alcoxi)b
donde b es de 1-4, o haloalcoxi (alcoxi)b en donde b es 1-4 o hidroxilo (ver pagina
2, lineas 36-50 de D2).

Y
R — Ro
T2 /N
N« 1\: 5
R Rg )
Ry o 3
]
Rg =\ Rip
Rg

Por el contrario, el problema técnico planteado por la presente invencion es
proporcionar compuestos alternativos que son capaces de controlar los
nematodos, artropodos y helmintos parasitos y que son eficaces en dosis bajas. El
problema técnico que se resuelve mediante los sulfonilaminopirazoles que se

reivindican en bajo la férmula | (abajo), que difieren de los compuestos de D2 por
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la virtud de la presencia de un sustituyente NR*SO;R® en la posicion 5 del anillo

de pirazol.
R8S(0Q). R1
re N
N -
RE—-80, N
R
~ I
RS (l)

Manifiesto entonces que no hay motivacién en D2 que motive a un experto en la
materia a sustituir el grupo carbonilamino en la posicién 5 del anillo de pirazol con
un grupo sulfonilamino, como se reivindica. El experto que tendria ninguna
expectativa razonabie de éxito que tales derivados modificados conservaran ia
capacidad de control de artrépodos, helmintos o nematodos. En consecuencia, la
materia reivindicada implica una actividad inventiva, porque no hay informacion
disponible en D2 que sugiera a la persona experta que la madificacion de la
naturaleza del sustituyente no tendria efectos adversos sobre el perfil

farmacolégico de los compuestos.

En la presente solicitud, la persona experta podria reconocer que las diferencias
estructurales y electrénicas entre los compuestos reivindicados y los divulgados en
el estado de la técnica son importantes. Por otra parte, en ausencia de
ensefianzas de lo contrario, el experto esperaria que tales diferencias
estructurales tuvieran un marcado impacto sobre la actividad bioldgica de los
compuestos. En consecuencia, la materia reivindicada es inventiva frente al

estado del arte.

A diferencia de los compuestos de D1 y D2, los compuestos de las
reivindicaciones son sustituidos en la posicion 5 del anillo de pirazol con un grupo
sulfonilamino sustituido con grupos distintos en el atomo de azufre. El grupo
funciona! sulfonilo es sustancialmente diferente de los compuestos sulfenil-
sustituidos de D1 y distinto también de los compuestos carbonilamino-sustituidos
de D2 y por lo tanto se esperaria que le confiera propiedades muy diferentes a los

compuestos.
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La actividad de los compuestos reivindicados como una composicion plaguicida
(Reclamaciones 12 y 15) no se puede predecir sobre la base de las ensefhanzas
de D1 solo o en combinacién, con D2. En particular, la alta actividad de los
compuestos de la invencion frente a parasitos que dafan a los animales, como
pulgas y garrapatas en concentraciones de 10 ppm y 100 ppm, respectivamente,
(véase el método A y E Método en las paginas 68-69 de! WO 2004 / 049797) no
se puede predecir o evidenciar en vista de D1 y D2. De hecho, D1 describe
compuestos que tienen diferentes patrones de sustitucién que son activos
contra las especies de garrapatas Rhipicephalus appendiculatus. Por ejemplo, los
compuestos activos 25, 26, 12, y 5, descritos en el Test 2 en la pagina 48, linea 10
de D1, son sustituidos en la posicion 5 del pirazol con acetamido, ciano, grupo
acetamido y grupo amino, respectivamente, no con un grupo sulfonilamino. D2
también describe los compuestos que tienen diferentes patrones de sustitucion
que son activos contra las plagas, tales como los acaros, pulgdn del algedon y el
gusano cogoliero del tabaco. Por ejemplo, los compuestos activos 1-45
presentados en la Tabla 1 de la pagina 6-7 de D2 son sustituidos con oxigeno en
la variable Y, por lo que se refieren a acilaminopirazoles y no

sulfonilaminopirazoles de la presente invencion.

Es bien conocido en el arte de compuestos bioldgicamente activos que los
cambios estructurales en moléculas bioloégicamente activas pueden afectar
significativamente la actividad biolégica y/o toxicidad de los compuestos. Se
esperaria que la diferencia de los sustituyentes en la posicion 5 del pirazol que
presentan los compuestos reivindicados alterara las propiedades de los
compuestos, ya que podria afectar significativamente la actividad farmacologica, el
receptor de la actividad de union, actividad farmacocineticas o la selectividad de
un receptor biolégico especifico. Ante la falta de una sugerencia o motivacion
para preparar los compuestos reivindicados, o que tales compuestos reivindicados
tienen una actividad «atil anti-parasitaria, las reivindicaciones propuestas

modificadas no se pueden considerar carentes de actividad inventiva.
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En este orden de ideas, solicito a su Despacho conceder el privilegio de patente a la
presente invencién.

Anexo.
* Nuevo capitulo reivindicatorio
+ Formulario de modificaciones

¢ Recibo de pago

De la Sefiora Jefe,

Luis Patifio Leyva

C.C. No. 299{616 de Bogota

T.P.A. N0.26898 del C. Sup. de la Judicatura
Calle 94A No. 7A-09

Teléfonos:; 7560770

06 DIC. 2010

|2
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SUPERINTENDENCIA

FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES

Act, 444 RESPUE Vi

® SOLICITUD DE:
[] correccién de Errror Material E Modificacién a una salicitud
@ Nombre: BAYER CROPSCIENCE S.A. IDENTIFICACION
Direccién: 55, avenue René Cassin C.C. |:| NIT D
F-6300%9 Lyon, Francia
Domicilie: Lyon, Francia ceE. [ Otro |:|
Lugar de Constitucién: Francia Cual
Teléfono: Fax: Ndmero
E-mail: ‘
Nombre:  LUIS PATING LEYVA IDENTLFICACION
REPRESENTANTE
Q APODERADC Direccion: Calle 94A # TA-09 C.C. NIT I:]
Teléfono: 756 07 70 Fax: 755 01 58 ce. [ otro []
E-mail: info@caste/lanosyco.com Cual
Nomero 2.930.616 TPA 2698

@ Nimero de Expediente:

05.052.701

@ Descripcion de la correccién ¢ modificacién solicitada:

Presento nuevo capltulo reivindicatorio al cual solicito se realice examen de patentabilidad

(6) Comprobante de pago No. 10 - 101,420 Fecha 29/11/2010

@ Anexos:

Comprobante de pago de la tasa.

DPoderes si fuere el caso, junto con la sustitucién de los mismos a mi favor,

DDocumento gue acredita la existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas
Nuevo capitulo reivindicatorio

I3 m N

!
NOMBRE LUIS PATINO LEIVA FIRMA
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REIVINDICACIONES
1. Un compueste de la formula (1)
RSS(O); R
R |
Y N
R*—80,
- l
RZ}
"
en la que

R' es alquilo (C1-Ce), haloalquilo (C+-Ce), CN, C{S)NHz, 0 halogeno, ’

Wes  C-CHs o C-halogeno;

R? es H, CHa o hatégeno;

R® es halo, alquilc (C4-Cs), haloalquilo (C4-Ce), haloalicoxi (Cs-Ce), S(O)p-haloatquito
(Ci-Ce) 0 SF5; '

R es R, alquenilo (Cp-Cg), haloalquenilo (C2-Ce), alquinito (C.-Cs), haloalquinile (Ce-
Ce). cicloalquilo (C3-C7), -COp-alquilo (C+-Ce), -CO,-cictoalquilo (Cs-Cz), ~CO--alquil
(Cs-Caq)-cicloalguilo  (Cs-Cy), -COy-alqueniio  {Cs-Cs), -COr-alquinilo (C3-Cs),
CO-(CH2)R?, CONRPR®,  -CO-{CH2)qR™, (CHJR", -(CH2).R'™ COR?
COCHNROR?, -CO-(CHa)R7 6 -CO-(CH2)R'% o alquilo (Ci-Ce) sin sustituir o
sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto gue consiste en
haiogeno, alcoxi (Ci-Ce), haloalcoxi (Ci-Cs), cicloalquilo (C5-Cr), S(O)R", COs-
alquilo (C1-Ce), -O(C=0)-alquito (C1-Cs), NR*R’, CONRBR®, SO,NRR®, OH, CN,
NO,, OR’, OR'™ NR®COR'y NR®SO;R™,

RS es cicloalquilo (C+-Cy), algueniio (C2-Ce), hatoalquenilo (C2-Ce), R R™ RV 0
_CH=CH-R' o es alquilo (C;-C1s) sin sustituir o sustituido con unc o mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en alcoxi (C1-Ce), haloalcoxi
(C(-Cg), alqueniloxi  (C3-Ce), haloaiquenitoxi  (C3-Ce), alquinitoxi  {C3-Cs),
haloalquiniloxi (Ca-Ce), cicloalquilo (Cs-Cr), S(ONR’, S(O)R", SIO)KR", NO-,
OH COR® NRECOR'™, NR'SO.R', CONR'R’, NR°R®, OR’, OR', R'y R®
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o un grupo metileno en el alquilo {Ci-Cs) sin sustituir o sustituido esta reemplazado
por un grupo seleccionado entre -CO-, -O-, -S(O);-, -NR?-, -CO0-, -OCO-, -CONRS-,
ANRBCO-, -C(=NOR?)-, -C(=N-NR°R®)- y -C(=NR®)- con la condicion de que el grupo
reemplazante no ha de estar unido directamente al grupo SO, enla formula (i);

R® y R' son, cada uno independientemente, alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C4-Ce),
alguenilo (C2-Cs), haloalquenilo (Cp-Ce), alguinilo (C2-Cs), halozlquinilo (Cz-Ce) 0
cicloalquilo (Cs-C7);

R? es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionadas entre el
conjunio que consiste en halégeno, aiquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Ce), alcoxi (Cy-
Ce), hatoalcoxi (C+-Ce), CN, NO,, S(O)R" y NR°R'™,

R® es H, alquilo (Ci-Ce), hatoalquile (C4-Cs), cicloalquilo {Cs-C7), alquil (Cy-
Ca)-cicloalquilo (Ca-Ca), (CHa)R 0 ~(CH2)aR"; |

R® y R'2 son, cada uno independientemente, H, alquilo (C+-C), haloalquilo (C1-Cs),
cicloalquilo (Cx-Cy), alquil (Ci-Ca)-cicloalquilo {Ca-Cy); ©

RS y R® en comun con el atomo de N unido a ellos, forman un anillo saturado de
cinco o seis miembros, que opcionalmente contiene un heteroatomo adicional en el
anillo, que se selecciona entre O, Sy N, estando el anillo sin sustituir o sustituido
con uno o Mas radicales seieccionados entre €l co.njunto gue consiste en halogeno,
alquilo (C4-Cg) y haloalguilo (C4-Ce);

R'™® y R? son, cada uno independientemente, heterociclilo sin sustituir o sustituido
con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en halogeno,
alquito {C4-Ca), haloalguilo (C-Ca), alcoxi {C4-Ca), S(O),R", OH, OR’ y oxo;

R" es arilo sustituido con uno o mas radicales seleccionados enire el
conjunto que consiste en } alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C1-Cg), alcoxi (Cq-
Co). haloalcoxi (Ci-Ce), CN, NOp, S(O)R", SFs, NR°R?, COR', COR?, CONR®R®,
SO,NR®R?, OH, OR’, R™ R' OR'™, SOsH, alquiliden (C-Ce)-imino, CH=NOR",
S(O)DR‘SY CO,R"™

R' es alquilo {C1-Cs) 0 haloalquilo {C4-Ce);

R'® es fenilo o naftilo, cuyos grupos estan sin sustituir o sustituidos con uno o mas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en alquilo {(C4-Cs), haloalquilo
(C4-Cs) y alcoxi (C4-C); |
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R'® es un radical heteroaromatico seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pinmidinito, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazoliio,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolito, pirazolilo, imidazolito y triazolilo, cuyos grupos

estan sin susiituir o sustituidos con uno © mas radicales seleccionados entre e!

conjunto gue consisie en halégeno, alquilo {C4-Ce), haloalquito (C4-Cg) y alcoxi (Cy-

Ce),

R' es un radical heteroaromatico seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridilo, pirmidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilg,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazoiilo y triazolilo, que esta sin
sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto gque
consiste en halogeno, alquilo (C-Ce), haloalquile (C4-Cg) y alcoxi (C1-Cg); y cuyo
radical heteroaromatico esta sustituido con R™, R*® 6 OR';

R*® es fenilo sin sustituir o sustituido con unc o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consisie en halégeno, alquilo (C4-Ce), haloalquilo (C4-Cs) y alcoxi (Cq-
Cs);

R'? es alquilo (C1-Cs), haloalguilo (C4-Cg), R'® 0 alquil (C4-Ce)-alcoxi (C1-Cs);

n, py g son, cada uno independientemente, cero, uno o dos; y

cada heterociclito, en los radicales antes menciohados, es independientemente un
radical hetercciclico que tiene de 3 a 6 atomos de anilloy 1, 2 6 3 heteroatomos en
el anillo, seleccionados entre el conjunto que consiste en N, Oy 5;

0 una de sus sales aceptables como plaguicidas.

2. Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en la reivindicacion 1
en el ola que .

R' es alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C+-Cs), CN, C(S)NHg, o halégeno;

Wes  C-CHj;o C-haldgeno;

R? es H, CH; o haldgeno;

R? es halo, alquilo {C4-Cs), haloalquilo {C1-Cs), haloalcoxi (C4-Cg), S(O)p-haloalquiio
(C4-Cg) 0 SFs;

R® es M, alquenilo (C-Cs), halcalquenilo (C3-Ce), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (Ca-
Cs), cicloalquilo (C1-C7), -COs-alquilo (C4-Ce), -COp-cicloalquilo (C5-C7), -CO-alquil

(C4-Cq)-cicloalquilo  (Cs-C;), -COs-alquenilo  (Cs-Cg), -COz-alquinilo (C:;-Cs}‘l
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-CO»-(CH2)gR”,  CONR®R®,  -COx(CH2)qR'°,  -(CH2)R", -(CH3)R™, COR®,
COCH,NRR®, -CO-(CHp)R” 6 -CO-(CHR)R'® o alquile (C+-Ce) sin sustituir o
sustituido con uno ¢ mds radicales seleccionados entre el conjunto que consisie en
halogeno, alcoxi (Ci-Cs), haloalcoxi (C4-Ce), cicloalauilo (C3-Cq), S(O)R", CO,-
alquilo (C4-Cs), -O(C=0)-alquile (C4-Cs), NRPR®, CONRIR® SO,NRER® OH CN,
NO, OR’, OR'™® NR')COR"y NRESO,R'™;
R® es cicloalquilo (Cs-Cy), alqueniic {C2-Ce), haloalquenilo (C»-Ce), R™ R™ R 4
-CH=CH-R"; 0 es alquilo (C;-Cg) sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales
seleccionados entre el cenjunto que consiste en alcoxi (C4-Csg), halcalcoxi
(Ci-Ce),  alqueniloxi  (Cs-Cg), haloalqueniloxi  (C3-Cg),  alquiniloxi (C3-Cg),
haloalquiniloxi (Cs-Cs), cicloalquilo (C5-C7), S(O)R”, S(O)%R™, S(O).R™, NOs,
OH. CORB, NRaCORm, NRBSOQRN, CONRERS, NRBR.‘)' OR7, OR‘&O‘ Rmy R1°

o un grupo metileno en el alquilo (C4-Ce) sin sustituir o sustituido esta
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 unide directamente ai grupo
SO; en la férmula (1):
R® y R" son, cada uno independientemente, a!duilo (C+-Cg), haloalquilo {Cs-Ce),
alguenilo (C,-Cg), haloalquenilo (C,-Ce), aiquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C-Cs) 0
cicloaiguilo (Cs-Cs);
R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alcoxi (Cq-
Cs). haloalcoxi (C1-Ce), CN, NO,, S(O),R" y NR®R™?;
R® es H, alquilo (C4-Cs), haloalquilo {C+-Cs), cicloalquilo (Ca-C7), alquit (C;-
Ca)-cicloalquilo (C3-Cs), -(CH2).RT 0 -(CHo)R™;
R®y R son, cada uno independientemente, H, alquilo (C1-Ce), haloalquilo (Cy-Cs),
cicloalquilo {C3-Cs), alquil (C1-Ca)-cicloalquilo (C3-C7); 0
R® y R® en comun con el atomo de N unido a elios, forman un anillo saturado de
cinco o seis miembros, que opcionalmente contiene un heteroatomo 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 &l conjuhto que consiste en halégeno,

alquilo {C+-Cs) y haloalquilo (C1-Cg):

/&
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R™ es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados
entre el conjunto que consiste en halogeno, alquilo (C+-C4), haloalquilo (C+-Cy),
alcoxi (C4-Ca), S(O),R™, OH, OR”y ox0; |

R es arilo sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en alquile (C4-Cg), halozlquilo (C4-Cg), alcoxi (Cy-
Ce), haloalcoxi (Ci-Ce), CN, NO,, S(O)R"", SFs, NR®R®, COR", COR’, CONR®R®,
SCNRR®, OH, OR’, R'® R'®, OR', SO3H y alquiliden (Ci-Cg)-imino:

R es alquilo (Cs-Cs) o haloalquiic (C-Cs);

R' es fenilo o naftilo, Cuyos grupos estan sin sustituir o sustituidos con une o mas
radicales seleccionados entre el conjunto que consiste en haldgeno, alguilo (C4-Ce),
hailoalquilo (C4-Ce) y alcoxi (C4-Cs):

R™ es un radical heteroaromatico seleccionado entre el conjunto que consiste en
piridile, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazoiilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolito y triazolilo, cuyes grupos
estan sin sustituir o sustituidos con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en haldgeno, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C+-Ce) vy alcoxi (Cs-
Ce), .

R" es un radical heteroaromatico seleccionado éntre el conjunto que consiste en
piridile, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, furilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazofilo y triazolilo, que esta sin
sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunte que
consiste en haldgeno, alguilo (C-Ce), haioalquilo (C4-Cs) y alcoxi (Ci-Cg), v cuyo
radical heteroaromatico esta sustituido con R'®, R'® ¢ ORS:

N, Py g son, cada uno independientemnente, cero, uno o dos: y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heterociclico que tiene de 3 a 6 atomos de anillo y 1, 2 6 3 heteroatomos en

&l anillo, seleccicnados entre el conjunto que consiste en N, O y S

3. Un compueste o una de sus sales como se reivindica en la reivindicacion 1 6

2, enelotaque R es CN.

1
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4. Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en {a reivindicacion 1, 2

03, enelolaqueWes C-ClL

5. Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en una cualquiera de

las reivindicaciones 1 a 4, en el o la que R? es cloro.

6. Un compuesio o una de sus sales como se reivindica en una cualquiera de

las reivindicaciones 1 a 5, en el o la que R* es CFs,

7. Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en una'cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 6, en el 0 la que R* es H, alquenilo (C3-Cq), alquinilo (Cs-Cg),
cicloalquilo (Ca-Cy), -COp-alquilo {C1-Cs), -(CH2)qR” 6 COCHNR®R®: o alquilo (C4-
Ce) sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto.
que consiste en haicgeno, cicloalquilo (Ca-C7) y S(O),R™.

8. Un compuesto ¢ una de sus sales como se reivindica en una cualguiera de
las reivindicaciones 1 a 7, en el o la que R® es R™ o R o aiquilo (C;-Cg) sin
sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el conjunto que

consiste en ... . Ry R

9. Un compuesto o una de sus sales como se retvindica en una cualquiera de

las reivindicaciones 1 a 8, en el o [a que R® es CF3.

10.  Un compuesto o una de sus sales como se reivindica en una cualquiera de
las reivindicaciones 1a 9, en el o la que

R'es CN:

Wes C-CI;

R? es cloro:

R® es CFy;

R* es H, alquenilo (C3-Cy), alquinilo (C3-Ca), cicloalquilo (Ca-Ce), -COz-alquilo (Cy-
Ca), -{CH2)qR” 6 COCH,NRPR?: 0 alguilo {(C1-Cy) sin sustituir o sustituido con uno o '

20
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mas radicales seleccionados entre e conjunto que consiste en halogeno, cicloalquiloe
(C5-Ce) y S(O),R™,

R®es R' 6 R'™ o alquilo (C1-Ca) sin sustituir o susiiluido CON uno ¢ Mas radicales
seleccionados entre el conjunto que consiste en LRPy R

R®es CFy

R’ es fenilo sin sustituir o sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en halégeno, alquila (C4-Ca), haloalquilo (C-C3) y alcoxi {Cs-
Ca);

R® es H o alquilo (C;-Ca):

R? es N o alguilo (C4-Cs)

R es heterociclilo sin sustituir o sustituido con uno 0 mas radicales seleccionados

entre el conjunto que consiste en halogenc, alguilo (Cq-Cy), haloalquilo (C4-Cs),
alcoxi (C+-Ca) y S(O),R ™

R"yR" son, cadz uno independientemente, alquilo (C4-Cy) 0 haloalquilo (Cs-Cy):
R" es fenilo sustituido con uno o mas radicales seleccionados entre el
conjunto que consiste en alquilo (C4-Cy), haloalquilo (C4-C»), alcoxi {C;-
Ca), haioalcoxi (C+-Cy), CN, NO,, S(O),R" y NR®R®:

Ny psen, cada uno independientemente, 0,1062;

ges0o1;y

cada heterociclilo, en los radicales antes mencionados, es independientemente un
radical heteroaromatico seleccionado entre el conjunto que consiste en piridilo,
pirimidinilo, piridazinilo, pirézinilo, triazinilo, tienilo, tiazolilo, tiadiazolilo, oxazolilo,

isoxazolilo, furilo, pirrolile, pirazolilo, imidazolilo y triazolilo.

1. Un procedimiento para la preparacién de un compuesto de la formula () o
una de sus sales como se definen en una cualquiera de las reivindicaciones 1 g 10,
CUyo procedimiento comprende:

a)  cuando R', R? R® R% RS RS W y n son como se han definido en la

reivindicacion 1, hacer reaccionar un compuesto de la formula (I1):

2|
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R8S(0). R
R |
K/N N’N
H
R~
“ I
R3

(1)

Con un compuesto de la formula (I1):

R>-S0,L
(1)

en la que R® es como se ha definido en la reivindicacién 1 y L' es halogeno; en la
presencia de una b?se ozsolvente a una temperatura de 0 °C a 100°C; o
cuando R', R* R® R R® W y n son como se han definido en la

- - . . 4 - . . i . ’
retvindicacion 1 y R" es como se ha definido en la reivindicacion 1 con la exclusién
de hidrégeno, la alquilacidn o acilacién del correspondiente compuesto de |a formula
(I) enla que R* es hidrégeno: o
1 2 3 |
cuando R', R® R’ R* R® R® y W son como se han definido en la

éﬁl;:ndicacién 1,’y nes 102, oxidarun correspendiente compuesto  de farmula (D)
ne quae nes 041 enlapresencia de un peracido en un solvente a una temperatura
esde 0 °C hasta la temperatura de reflujo del solvente; y

Si se desea, convertir un compuesto resuitante de la formula () en una de sus

sales aceptables como plaguicidas.

12. Una composicién que comprende un compuesto de la formula (1) o una de
sus sales aceptables como plaguicidas como se han definido en una cuaiquiera
de las reivindicaciones 1 a 10, en asociacion con un diluyente o vehiculo y/o un

agente tensioactivo aceptable como plaguicida.
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