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Deponduncia: MSO9 DIVISTON B MEWS CREACTONES

Tranite

FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE

PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
SOLICITUD DE:
Patente de Invencion. [J Patente de Modelo de Utilidad.
| [lcapltulo 1. & Capltulo II.
@ Nombre: BASF AKTIENGESELLSCHAFT
sociedad constituida y existente bajo las IDENTIFICACION
8 L':E"I)ANTE leyes de la Republica Federal de Alemania | ¢ c. 0 NIT O
Direccion; 67056 Ludwigshafen, C.E. ] Otro O
Repiiblica Federal de Alemania Cual
Domicilio: Ludwigshafen, .
Republica Federal de Alemania Nimero — ___
@ Nombre: EMILIO FERRERO IDENTIFICACION
Direccion: Carrera 4*. No. 72-35 C.C. ¢ NIT O
Telefono: 347 36 1
REPRESENTANTE|_.. C.E. O ore [
O APODERADO |F** 2118850
E-mail clientes@camvp,com, Cual ___
Domicilio: Bogota, Colombia. Nimero 438.018 T.P 31.928
1. Wolfgang VON DEYN 2. Emst BAUMANN
@ An der Bleiche 24, Falkenstrasse 8a,
67435 Neustadt, 87373 Dudenhofen,
Repiblica Federal de Alemania. Repliblica Federal de Alamania
INVEI'I(';'%R (ES) 3- Michael HOFMAN 4. Markus KORDES
Lutherstrasse 2, Benghelmar Ring 13 d,
87059 Ludwigshafen, 67227 Frankenthal,
Republica Federal de Alemania. Repdblica Federal de Alemania
5. Michael PUHL 6. Thomas SCHMIDT
BlrstAdter Strasse 95, Pfarmgasse 8,
68823 Lampertheim, 67433 Neustadt,
Repiblica Federal de Alemania. Repiblica Federal de Alemania.
7. Livio TEDESCHI 8. Michael RACK
Kleinfeldstrasse 48a, Sandwingert 67,
68165 Mannheim, 69123 Heidelberg,
Repablica Federal de Alemania. Republica Federal de Alemania.
9. Tonl BUCCI 10. Deborah L. CULBERTSON
2620 Hidden Meadow Drive, 6400 Vintage Ridge Lane,
Fuquay Varina, North Carolina 27528, Fuquay Varina, North Carolina 27528,
Estados Unidos de América, Estados Unidos de América.
11. Henry VAN TUYL COTTER 12. Hassan OLOUMI-SADEGHI
8329 Lakewood Drive, 12105 Pawiey's Mill Circle,
Raleigh, North Carclina 27813, Raleigh, North Carolina 27614,
Estados Unidos de América. Estados Unidos de América.

@m (86)
Solicitud Intemacional No. PCT/EP2004/011004
Publicacion Internacional No. WO 2005/035486 A1

Fecha: 1°. de octubre de 2004
Fecha: 21 de abril de 2005

@ TITULO (54)

2- CIANOBENCENOSULF NAMIDAS PARA COMBATIR PLAGAS
ANIMALES

@ Clasificacién Intermacional (51) C07C 311/16
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Prioridad | (33) Pals de Origen (32) Fecha (31) Ndmero de Solicitud
si® noll us. 2 de octubre de 2003 60/507.507
Comprobante de pago No:_06 — 19.919 Fecha: 13 de marzo de 2008
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Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud por $ 463.000.00.
Comprobante de pago por reivindicaciéon de prioridad.

Documento que acredita la existencia y representacién legal cuando el solicitante sea persona
juridica.

Poderes, si fuere el caso.

Documento de cesién del inventor al solicitante o a su causante.

Declaraciones.

Copia de la solicitud internacional. (Resumen, descripcién, reivindicaciones, dibujos)
Traduccién de la solicitud intemacional al castellano. (Resumen, descripcidn, reivindicaciones,
dibujos)

Copia del examen preliminar efectuado por la IPEA.

Traduccioén del examen preliminar efactuado por la |PEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

De ser el caso, documento que acredite la licencia o autorizacién de uso de conocimientos
tradicionales de las comunidades indigenas.

De ser el caso, certificado de depdsito del material biolégico.

Arte final 12x12

De ser el caso, informacidn sobre otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el

extranjero por el mismo titular o su causante, relacionadas parcial o totaimente con la invencién
de esta solicitud.

Otros: VER HOJA DE DOCUMENTOS ANEXOS
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@ Solicito la concesién de la patente,

NOMBRE: EMILIO FERRERO
- : éﬂ-&-‘————.

FIRMA : s S
C.C. 438.019 de Usaquén T.P. 31.829

oP|ZCA/mm-id-4428




(Nir Patente, Modells und Zalchnungen; Warenzeichen
und Servicessichen; Handelgnamen-und-zedchen

)
AN
NTAC '-. VERTRETUNG UND VOLLMACHT
- ~ 1
_""__-.- e |
- Yo (nogotros) abajo firmado ») / Ich (wir) unten Unterzeichnender (de)
BASF Aktiengeselischaft

domiciliado(s) en Ludwigshafen, Repiébl:ca
Federal de -Alemania~

por el presente nombramos a GERMAN CAVELIER
tpa 833 GONZALO PERDOM 831 ERNESTO
ﬁ%;ﬂm ltn. 118190 ¥y !:’ﬂ..l%.
domiciliados en la Carrera # Nv 73-33, Bogoté,
Calombia, en obedecimiento a lo dispucsto en el pard
grafo 1° del Articulo 343 del Cédigo de Comerclo, ol
primero como principal y 1os demés como suplentes, en
su orden, como nucstros representantes en todos los
asuntos de propledad industrial eon facultad para racibir
notificaciones y nombrar apoderados judiclales o ex-
trajudiciales. El prmer representants suplente reem-
plazari al prineipal en caso de ausencla o impedimento
temporal o definitivo de aquél. La misma regia se apli-
carh cuando el segundo representants suplente haya de
phln"lpﬂhm;rﬂd 1 :llpﬂm:d: os
casos el represen pal o 0 segun
do suplente, en su caso, o ambos, declararin su
intenciin de no ejercer la represeniacién mediants
declaracién mutenticada por Notarlo Phblico en Cplom-
bis, o por Notario u otro Funcionario Piblico, o Cinsul
de Colombia, #n el exiramjero y =i sa tratare da im-
pedimento, con el certifieado respectivo. Si alguno de
los nombrados faltare definitiviments, el sigulents to-
mard su lugar Cuando cesars la ausencia o impedi-
« mento del representants principal o de su primero o
segundo suplente, en su caso podrin ejercer la repre-
wsentaclén, en su orden, uno u otros segin el caso, asu-
miéndola por el solo hecho de ejercerla, cesando en
ese momentio al ejarciclo da la representacién por el
primero, segundo o tarcer suplenta en su caso.
Ademis, ¥ bajo laz mismas reglas, conferimos poder a
los sbogados arriba nombrados, para obtzner Ia pro
teccién de ml (nuestra) propledad industrial y contra
1a competencia desleal, a cuyv efecto gutorizo(amow)
a los dichos apoderados para que ma(nos) representsn
anta cualesquiern entidades o personss, ejerzan o no
jurizdiecién, espectalmenta ante 1as dal orden sdminis-
trativo, contencloso-administrative y judicial en todo lo
concerniente a los sigulenties asuntos a) Obtencién de
patentss ds Invenclén modelos ¥y dibujoa industriales
el registro dea marcas de fibrica, colectivas defensivas
y de servicloa €] deplaito de nombres comerclales y
ensefias s renovacién, traspaso, cambio de nombre o
domicilio, cancelaclén voluntaria y el registro de U
uncl:lla:.numdemilemehu bd)m:;:lm-do
opost cancelacién, nulldad, medidas enutelares,
cesién &e licenclas y en general los Juicios clviles, pa
nales, administrativos o contencloso-administrativos
relaclonados con estos darechns neY:lunu ¥ Juiclos que
promovamos 0 sa nos promuevan Y para que en todos
los asuntos mrriba determinados, puedan sustitulr este
mandato, transigir desistir cancelar reelblr renuncler
y ratificar los actas hechos per agentes oficiosos.

Dado 7 firmado hoy X7 $€ marzo de 1989

\ en D-6700 Ludwigshafen

BASF .Aktiengesellschaft.

wohnhaft in Ludwigahafen, Republica Federal
de Alemania

verlelben durch dlesas Bchrelben an GERMAN CAVE-
LIER, tpa. 832 GONZALO FERDOMO, ipa, 831 ER-
NESTO CAVELIER, tpa. 11510+ unfi EMILIO FERRERQ
tpa, 319290 wobhnha#t in der Carrera 4* NV 72-38,
Kolumbien, um dis Verfligung des Abmatzeg 1
tikel 343 des Handelsgesatzbuch zu beachien, dar
als Hauptvertreter und die {ibrigen als Stellvertreter
beziehungswelse, als unsera Verterter in allen was sich
auf das industrislle Eigentum bexleht, berechtigt Mel-
dungen zu empfangen und gerichtilche und ausserge-
richtiiche Bevolimigtigie zu ernennen Der erstes Stall-
vertreler wird den Haupiveriretsr ersetzan wegen
seltwefligen oder dafinitiven Abwesenhelt oder Hinder-
niases dey eryten, Dieselbe Regel wird angewandt wer
den wenn der xweits Stallvertreter den ersten ersa

muss, oder der dritie den xwelten. In solchen Fille der

vertretar bexleshungsweiss, oder belde, werden mhre
Absicht aussprechen um nicht die Vertretung auszull
ben mitielst Aursage notariell beglauhbigt in Kolumbien,
oder vor Notar oder vor einem anderen Offentlichen
Beaamter oder Kolumbianischen Xonsul Im Auslande
und wenn es ein Hinderniss sef, mittels der betreffandemn,
Beglaubigung. Wenn einer der Gennanten immerfort

K

abwesend wire der Folgende wird thn ersetzen. Im
Falla dam dis ROl AT T S h
Hau A frelten
oder dritten Vertrohfie DEgW fuletag
ciner odar mmderin, ot g Yeres)
tang a u et S T

sle sussuiihen, mitAuthirpoes ,qa . g deri
Vertretung durch den erallenf lenilodsr den
dritten Stallvertieisr? heyldungawelspron

Ausserdem, und FRUT dieesIbens Reagaling ) Hathen
den Ak Yelgatihd um
den Schutz metngd (U : tallen "M ghntum |
zuerhalisn, und g ™,

dessemn Zweck ich (wir) die gemannten Bovollmiich-
tigten ernenne(n) damit sie una vor beliebigen Institu-
tionen oder Personen, dle dis Rechissprechung susliben
oder nicht, vor allem vor deman mit Verwaltungs,
streitigem Verwaltungs, und juristischemn Charaicter
In allen was sich suf folgende Angelagenheiten bexieht,
un o Ih.llh'lcrumv:b. gnten. 1
und Zelchnungen ng aren~

und Bervicazeichen Aufbewahrung wvon
Handelsnamen- und zelchen ifhre Erneurerung undl
Obertragung, Names und Wohnsitsinderung, frelwillige:
Annullerung und dis !lashh-lmmmn Veriragslizens
b) Dis Oppullthmihpm. Arnu ng, Unglltigksit,
Vorsichtsmassnahmen, Lizenzen und im '“‘:nd"i“n
dia Zivil., Straf, Verwaltungs- oder streitigen Verwal-
tungsprozesse, die mit diessn Rechten verbunden lll'lﬂ.|
Aktionen und Verhandlungen, die wir vorantrelben
oder dis man uns vorantreibt und c) damit sle in allen
oben bestimmten Angelegenheiten dieses Mandat erset.
zen, regeln, davon Abstsnd nehmen, annulieren, empfan
gen, versichtan, Meldungen annehmen und gexichtliche
und aussergerichtliche Bevolimigtigie ernennen, und
die Handlungen der hatbamilichen Vertrater bestitigen.

Unterzelchnet heute am 17, Mirz 1989
in D-6T00 Ludwigshafen I

\ BASF Aktiengesellschaft

\ (25

2

Unterschnft
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Ich beglaubige hiermit die Echtheit der vorste R '“ .
eigenhlindig vor mir vollzogenen Unterschriften der fir ¢
die Firma BASF Aktiengesellschaft Ludwigshafen am Rhein ! »
handelnden Herren

1 Dr QGunther Wel 2z el , Chemiker in
Ludwigshafen am HRhein,

2 Dr Peter Ri1cht er s , Chemiker in
Ludwigshafen am Rhean

Die Herren Dr Welzel und Dr Richters sind mir pers&nlich

bekannt

Aufgrund heutiger Einsichtnahme in das Handelsregister
beim Amtsgericht Ludwligshafen am Rhein HR B 3000 be-
acheinige ich, daB die Herren Dr Welzel und Dr Richters
als Prokuriaten gemelnschaftlich zur Vertretung und
Zeichnung der Firma BASF Aktiengesellschaft mit dem

Sitz in Ludwigshafen am Rhein berechtigt sind

Ludwigshafen am Rhein, den 17 M#rz 1989
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Die Echtheit vorstehender Unterschrift daS#NUYERASSESSORI :ow*
Thomas Kalter ﬁsnﬂ"“ e STAR s ™ & ,‘g
als amtlich bestellter Vertreter des Nota??‘ﬁﬁgflzrat Dr Kohler 2 ) S
1n Ludwigshafen am Rhein und die Echtheit des beigedriickten z
Dienststempels werden hiermit bestdtigt Zugleich wird bescheinigt, f- &
" daB der Vorgenannte zur Vornahme der Amtshandlung befugt war 2 \L;
<.
Frankenthal (Pfalz) den einundzwanzigsten Mirz neunzehnhundert- Egﬁ i
neunundachtzig NS fg
3 lg

[~

%&sment des
NN

(Franz Serfas) Kostenvermerk GebOhr 20 -- DM



 B-0077

El suscrito Consul General de Colombia en Frankfurt
am Main, Reruolica Federal de Alemania, vistos ‘os
documentos presentados por los interesados,

CTCRTIFICA

Gue el sefior Thomas Walter-———=—e e
quien como Notario en Ludwigshafen am Rhein—=-——-—ee—ee—a-
autenticd la(s) firma(s) del(os) signataric(s) del
Poder precedente, ejercfz las funciones indicadas y

su firma corresponde a la rewzistrada ante el Tribunal Re-
gional de Frankenthal (Pfalz)---~—=--~e~meccmcemcmema—ae——
que la comnaiiia BASF Aktiengamellachaft-———=—=ceomc—c——ea—-

esd una sociedad constituida de acuerdo con las leves
ce la Replblica Federal de Alemsnia ¥y cumple su objetp

conforme a las mismas, que el(los) sefior(es) Dr Gunther
WELZEL y el Dr Peter RICHTERS-=mmm=—=—mem—ooor—m—m—memae
qu~en(es) en sus carfctpr(es) de apoderados—------—------

------------------------------ ¥y cuya(s) firmgfs) fué

tenido del documento.

?-:ve.f_n- e

Bata Certificacién se expide en Frankfurt am Main,
el seis de Abr:l de mil novecientos ochenta y nueve

Frankfurta M 0 6 APR 1588

WPAGADO IMPUESTO DE TIMBRE
6- dag Ll £ £ K K
A F";i‘ oflag

1 o 4l
Mertha Nifio de Stend
Cénaul Genoral de Cofombin

v M
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COMO NOTARIO SEXTO OEL CIRESYLO

OF BOGOTA HAGO COMNTAN Que LA
£roTocab A cComciDeE Con AL, o
J'GI.IIIIE'I'IHI'II)II.AUI !

“I‘

- ularische Legulisierug ist notwendig

NOTA PARA EL SEROR CONBUL COLOMBIANO BSegin los articulos 65 del C de P C y 480 del C de
Co., a1 el poderdan uunanoulednd.elneﬁm%nsuldebeeerﬂﬂmquetumnhvlatahnpmebude

s quee U objeto social, que quian confiere el poder es su representante y puede otorger
tmmtenuunﬁmruﬂmdeénte
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TRADUCLLON OFICIAL NDO 2036

de un documento escrito en Alemdn, ®1 cual para su iden=-

tificacién se sella con el sello de la traductora, lo mismo

que la presente -

(A continuacion del poder conferido a BERMAN CAVELIER, BON-

ZALDO PERDOMO, ERNEBTO CAVELIER y EMILID FERRERD, domiciliados

en la Cra 4 No 72-33, Bogotd, ®l1 17 de marzo de 15989, por

la sociedad BASF Aktiengssellschaft, domiciliada en
Ludwigshafen, RFA1)

Erotocglo notarial No 1407/8%9

Certifico la autenticidad de las firmas anteriores puestas

ante mi, por los sefaorest

1 Dr Gunther W @« 1 zel , quimico, domiciliado en

Ludwigshafen am Rhein,

Ludwigahafen am Rheiln

B, W e SR
A los doctores Welzel v Richters los conozco en parsona
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Curtifitp, par haber tenido a la vista @l registro de comer-

cidé HR B 3000, del juzgado de Ludwigshafen, que los doctores
Wizel y Richters, en su calidad de apoderados, ewtan facul-

tados para representar conjuntamente y firmar por la sociedad
BASF Aktiengesellschaftt, con swde en Ludwigshafen

Ludwigshafen am Rhein, 17 de marzo de 198%

(s2llo redondo:)

Dr Siegfried Kohler Fdao & firma ilegible

Notario de Ludwigshafen Th Walter

Asesor del notario como repre

sentante oficialmente designado

del notario Dr 8Biegfried Kohler

8 certifica la autenticidad de la firma anterior del asesor

del notario, consejero de justicia Dr Kohler, domiciliado en

Ludwigshaten am Rhailn, y

l1a del sello oficial que om—
'mmﬂlm
paka Al mismo tiempo se certifica que mwm 1o

6(: raTacOnil St L
estaba facultado para realizar eae act

.

\Frankenthal (Pfalz), veaintiuno de

TR
ochenta y nueve
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Fresidente del Tribunal Regional
Fdg ssfxqma ilegible (s2llo redondo:)
(Franz Berfas) El Presidente del Tribunal Regional
de Frankenthal (Pfalz)

Nota: Derrechas 20,—-— DM

EN EBEPARNOL La legalizacion de las firmas anterioras por el
Consulado de General de Colombia en Frankfurt, bajo el No
0077 (Certificacidn consular) del & de abril de 1989 y del

Ministerio de Relaciones Esteriores de Colombia bajo &1 No
83061 del 24 de abril de 1989

Fagado impuesto de timbre USS &,00
ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, de la cual == deja copia en

los archivos de estas oficinas para su confrontacidn

Bogota, 26 de abril de 1989
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...?r ~ - BOGOTA 8 COLOMBIA

Seflor Jefe de 1la

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
Superintendencis de Industria y Comercio
E B D

Poderdante BASF AKTTENEFSELLSCHAFT

Podetr conferido el 17-03-89

Yo GERMAN CAVELIER obrando en mi _calidad de aqodarado

E:?- principal del poderdante arriba ehciq?‘dg’o.ﬁ’zﬁ,ﬁ‘ B".
manifiresto a Usted que sustituyg~”el ,poder qqn.fl;gq,p ’an 1_“

dctor EMILIO FERRERO Abogedo con’' Tarjbta * PESH ?ﬁﬁ# s
it Ho 31 929 con todas las facultades que me fueron confen as
w! "“ f.l- ‘%“

Hago la anterior nustxtucio:g%w Bpala ﬁ,ﬁ's;i(a,l + 4
Codigo de Procedimiento Cavil JWM' Y ek}

aRiA ]
faltan en este momento "“o: ou K TINIOO (el - v 8T %

Sefior Jefe

GERMAN VELIER N R

TPA No 832
CC No 2 877 924 de Bogota

Acepto (
M

EMILIO PERRERO
TPA N2 31 929
CC No 438 019 de Usaguen

?e-780-2

CAVELIER ABOGADOS NIT 560.041.367 3

e e, — — P Farairn —t



DILIGENGIA DE AUTENTICACION BE FiRMA

CON PRESENTACION PERSONAL

!cnuo ntﬂlﬂl" 28
BONOY
AUTORIZO LA ANTERIOR

.ma hhﬂ?&- A

AN QLR
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oxt MAGD CON v,
TocoF wuunl cox m o

POTOCONI e TG A LA VIBTA

L]
0TE
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e 9
LAL |0 del Decrelo 2782 de 100N ¢
Arte el Notano Cincuenta (50} del Crreulp de dat
Bogota ¢ mporecio el Doctor Imilqe el
s &
quien exzh bio ju cedula de gududonia nuniero, e’ L4 Ezr
expedida en b ﬂ'y “f y lu iLrjeia prefesionad
numero def Mmmeno de lustir 0 com :
ol pretante rdocumento dig do a é ﬂ [I-Qn/ &) "t_.;
y deciore que lgAdvma que opurecy en € ¢~ wyo
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2-Cyanobenzenesulfonamides for combating animal pests

The present Invention relates to 2-cyanobenzenesulfonamide compounds and to the
agriculturally useful salts thereof and to compositions comprising such compounds.
The Invention aiso relates to the use of the 2-cyanobenzenesulfonamide compounds,
of thelr salts or of compositions compriging them for combating animal pests.

Animal pests destroy growing and harvested crops and attack wooden dwelling and
commerclal structures, causing large economic loss to the food supply and to property.
While a large number of pesticidal agents are known, due to the ability of target pests
to develop resistance to sald agents, there ia an ongoing need for new agents for com-
bating animal pests. In particular, animal pests such as insects and acaridae are diffi-
cult to be effectively controlled.

EP 0033984 describes substituted 2-cyanobenzenesulfonamide compounds having an
aphicidal activity. The benzenesulfonamide compounds preferably carry a fluorine atom
or chorine atom in the 3-position of the phenyi ring. However, the pesticidal activity of
sald compounds Is unsatisfactory and they are only active against aphids.

It is therefore an object of the present Invention to provide compounds having a good
pesticidal activity, especially against difficult to control Insects and acaridae.

It has been found that these objects are solved by 2-cyanobenzenesulfonamide com-
pounds of the general formula |

Rt
Pe

1
e s _N'H 0]
2

where
R! is C,-C,-alkyl, Ci-Ci-haloalkyl, C;-C,-alkoxy or C,-C,-haloalkoxy;

R? s hydrogen, C,-Ce-ailkyl, Co-Ce-alkenyl, C-Ce-ailkinyl, Cs-Cg-Cycloalkyl or Ci-Cy-
alkoxy, wherein the five [ast-mentioned radicals may be unsubstituted, partlally or
fully halogenated and/or may carry one, two, or three radicals selected from the
group consisting of C,-C,-alkaxy, C,-C-alkytthio, C,-Cs-alkyisulfinyl, C,-C,-
alkyisulfonyl, C,-C,-haloalkoxy, C,-C,-haloalkylthio, C,-C,-alkoxycarbonyi, cyano,
aming, (Cy-Cs-alkyl)amino, di-(C,-C,-alkyl)amino, C3-Ce-cycloalky! and phenyl, it
being possible for phenyl to be unsubstituted, partially or fully halogenated and/or
to carry one, two or three substituents selected from the group consisting of C,-

PCT/EP2004/011004 /¥
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2
Crﬂlkﬂ. C1'thﬂ|0ﬂ|kY|, C1-C.-alkoxy. C|-C4-hloalkoxy; and

R?, R* and R® are independently of cne another selected from the group conslsting of
hydrogen, halogen, cyano, nitro, C,-Cg-atkyl, Cs-Cs-cycloalkyl, C,-Ce-haloalkyl,
Cy-Cealkoxy, Cy-Ce-alkytthio, C,-Cs-alkylsulfinyl, C,-C,-alkylsulfonyl, Cy-Cs-
haloalkoxy, C,-C,-haloalkyithio, Cx-Ce-alkenyl, Cy-Cy-alkinyl, Cy-Cs-
alkoxycarbonyl, amino, (C,-C,-alky!)amino, di-(C,-C-alkyl)amino, aminocarbonyl,
(C,-C4-alkyl)aminocarbonyl and di-(C,-C-alkyl)aminocarbonyt;

and by their agriculturally acceptable salts. The compounds of the formula | and their
agriculturally acceptable salts have a high pesticidal activity, especlally against difficult
to control insects and acaridae.

Accordingly, the present invention relates to 2-cyanobenzenesuffonamide compounds
of the general formula | and to their agriculturally useful salts.

Moreover, the present invention relates fo

- the use of compounds | and/or their salts for combating animal pests;

- agricultural compositions comprising such an amount of at least one
2-cyanobenzenesulfonamide compound of the formula | and/or at least one agri-
culturally usefui salt of | and at least one inert iiquid and/or salid agronomically
acceptable carrier that it has a pesticidal action and, if desired, at least one
surfactant; and

. a method of combating animal pests which comprises contacting the animal
pests, thelr hablt, breeding ground, food supply, plant, seed, aoll, area, material
or environment In which the animal pests are growing or may grow, or the mate-
rials, plants, seeds, solls, surfaces or spaces to be protected from animal attack
or infestation with a pesticidally effective amount of at least one 2-cyano-
benzenesulfonamide compound of the general formula ! and/or at least one agri-
culturally acceptable aalt thereof,

In the substituents R' to R® the compounds of the general formula | may have one or
more centars of chirality, In which case they are pregent as mixtures of enantiomers or
diastereomers. The present invention provides both the pure enantiomers or dl-
astersomers or mixtures thereof.

Salts of the compounds of the formula | which are suitable for the use according to the
invention are especially agriculturally acceptable salts. They can be formed in a cus-
tomary method, e.g. by reacting the compound with an acid of the anlon in question.

Suitable agriculturally useful salts are eepecially the salts of those cations or the acld
addition salts of those aclds whose cations and anions, respectively, do not have any
adverse effect on the action of the compounds according to the present Invention,
which are ueeful for combating harmful insects or arachnids. Thus, sultable cations are

PCT/EP2004/011004 A J/
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in particular the ions of the alkall metals, preferably lithium, sodlum and potassium, of
the alkaline earth metals, preferably calcium, magnesium and barium, and of the trangi-
tion metals, preferably manganese, copper, zinc and lron, and also the ammonium ion
which may, if desired, cany one to four C,-C,-alkyl substituents and/or one phenyl or
benzy! substituent, preferably diisopropylammonium, tetramethylammeonlum, tetrabu-
tylammonium, trimethylbenzylammonium, furthermore phosphonium lons, sulfonium
jons, preferably tri(C,-C-alkyl)sulfonium, and sulfoxonium lons, preferably tri(C,-C,-
alkyf)sulfoxonium.

Anlons of useful acid addition saits are primarily chloride, bromide, fluoride, hydrogen
sulfate, sulfate, dihydrogen phosphate, hydrogen phosphate, phosphate, nitrate, hy-
drogen carbonate, carbonate, hexafluorosliicate, hexafluorophosphate, benzoate, and
the anions of C,-C.-alkanoic acids, preferably forrnate, acetate, proplonate and bu-
tyrate. They can be formed by reacting the compounds of the formulae la and Ib with
an acid of the correeponding anlon, preferably of hydrochloric acid, hydrobromic acid,
sulfuric acid, phosphoric acld or nitric acid.

The organic moieties mentioned in the above definitions of the variables are - like the
term halogen — collective terms for individual listings of the individual group members.
The prefix C,-Cn, Indicates in each case the possible number of carbon atoms In the
group.

The term halogen denotes in each case fluorine, bromine, chlorine or lodine.
Examples of other meanings are :

The term "C,-Cs-alkyl" as used herein and the alkyl moleties of alkylamino and dlai-
kylamino refer to a saturated straight-chain or branched hydrocarbon radical having 1
to 4 carbon atoms, l.e., for example methyl, ethyl, propyl, 1-methylethyl, butyl, 1-
methyipropyl, 2-methylpropyl or 1,1-dimethylethyl.

The term “C,-Ce-alkyl® as used herein refers to a saturated stralght-chain or branched
hydrocarbon radical having 1 to 6 carbon atome, for example one of the radicals men-
tioned under C;-C,-alkyl and also n-pentyl, 1-methylbutyl, 2-methylbutyl, 3-methyibutyl,
2,2-dimethylpropyl, 1-ethylpropyt, n-hexyl, 1,1-dimethyipropyl, 1,2-dimethylpropyl, 1-
methyipantyl, 2-methyipentyl, 3-methylpentyl, 4-methyipentyl, 1,1-dimethylbutyl, 1,2-
dimethyibutyl, 1,3-dimethylbutyi, 2,2-dimethylbutyl, 2,3-dimethylbutyl, 3,3-dimethyibuty,
methylpropyl, 1-ethyl-2-methyipropyl.

The term "C,-C,-haloalkyl® as used herein refers to a stralght-chain or branched satu-
rated alkyl radical having 1 to 4 carbon atoms (as mentioned above), where some or all
of the hydrogen atoms in these radicals may be replaced by fluorine, chlorine, bromine
and/or lodine, l.e., for example chloromethyl, dichloromethyl, trichloromethyl, fluoro-

PCT/EP2004/011004 25
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methyl, difluoromethyl, trifluoromethyi, chiorofluoromethyl, dichlorofluoromethyl, chioro-
difluoromethyi, 2-fluorosthyl, 2-chioroethyl, 2-bromosthyl, 2-lodoethyl, 2,2-difluocroethyl,
2,2,2-rifluoroethyl, 2-chloro-2-flucrosthyl, 2-chloro-2,2-difluorosthyl, 2,2-dichloro-2-
fluoroethyl, 2,2,2-trichloroethyl, pentafiuoroethyl, 2-flucropropyl, 3-fluoropropyl, 2,2-
difluoropropyl, 2,3-difluorapropyl, 2-chloropropyl, 3-chloropropyl, 2,3-dichloropropyl, 2-
bromopropyl, 3-bromopropyl, 3,3,3-triflucropropyl, 3,3,3-trichloropropyl, 2,2,3,3,3-
pentafiuoropropyl, hepiafluoropropyl, 1-(fluoromethyl)-2-fluoroethyl, 1-{chioromethyl)-2-
chioroethyi, 1-(bromomethyi)-2-bromoethyi, 4-flucrobutyl, 4-chlorobutyt, 4-bromobutyi
or nonafluorobutyl.

The term “C,-Cz-flucroalkyl" as used herein refers to a C,-Cz-alkyl radical which carrles
1, 2, 3, 4, or 5 fluorine atoms, for exampie difiuoromethy, trifluoromaethyl, 1-flucroethyl,
2-fluoroethyl, 2 2-difluoroethyl, 2,2, 2-triflucroethyl, 1,1,2,2-tetraflucroethyt or penta-
fluoroethyl.

The term "C,-C,-alkoxy" as used herein refers to a stralght-chain or branched saturated
alkyl radical having 1 to 4 carbon atoms (as mentioned above) which Ie attached via an
oxygen atom, l.e., for example methoxy, ethoxy, n-propoxy, 1-methylethoxy, n-butoxy,
1-maethyipropoxy, 2-methyipropoxy or 1,1-dimethylethoxy.

The term "Cy-C-haloalkoxy" as used herein refers to a C,~C—alkoxy radical as men-
tioned above which Is partially or fully substituted by flucrine, chlorine, bromine and/or
lodine, l.e., for example, chloromsthoxy, dichloromeathaxy, trichloromethoxy, fluoro-
maethoxy, difluoromethoxy, trifluoromethoxy, chlorofluoromethoxy, dichloroflucrometh-
oxy, chlorodifluoromethoxy, 2-fluoroethoxy, 2-chioroethoxy, 2-bromoethoxy, 2-
jodoethoxy, 2,2-difluoroethoxy, 2,2,2-trifluoroethoxy, 2-chloro-2-fluoroethoxy, 2-chloro-
2,2-difluoroethoxy, 2,2-dichioro-2-fluoroethoxy, 2,2,2-trichioroethoxy, pentafiuoroeth-
oxy, 2-fluoropropoxy, 3-fluoropropoxy, 2,2-difluoropropoxy, 2,3-difluoropropoxy, 2-
chioropropoxy, 3-chloropropoxy, 2,3-dichloropropoxy, 2-bromopropaxy, 3-
bromopropoxy, 3,3,3-trifluoropropoxy, 3,3,3-trichloropropoxy, 2,2,3,3,3-
pentaflucropropoxy, heptafiuoropropoxy, 1-(tluoromethyl)-2-fluoroethoxy, 1-
{chloromethyl)-2-chloroethoxy, 1-(bromomethyl)-2-bromoethoxy, 4-fluorobutoxy, 4-
chicrobutoxy, 4-bromobutoxy or nonafiuorobutoxy.

The term "C4-C,-alkyithio (C,-C-alkylsulfanyl: C1-Cs-alkyl-S-)" as used herein refers to
a straight-chaln or branched saturated alky! radical having 1 to 4 carbon atoms (as
mentioned above) which is attached via a eulfur atom, l.e., for example methyithio,
ethyithlo, n-propyithio, 1-methylethyithio, butyithio, 1-methylpropyithio, 2-
methylpropyithio or 1,1-dimethylethytthio.

The term "C,-C,-glkylsulfinyl® (C,-C-akyl-S(=0)-), as used herein refers to a straight-
chain or branched saturated hydrocarbon radical (as mentioned above) having 1 to 4
carbon atoms bonded through the sulfur atom of the sulfinyl group at any bond in the
alkyl radical, i.e., for example SO-CHs, SO-C;Hj;, n-propyisulfinyl, 1-methylethyl-

AT



10

15

WO 2005/035486

sulfinyl, n-butylisulfinyl, 1-methylpropylisuliinyi, 2-methyipropylsulfinyl, 1,1-dimethyl-
ethylsulfinyl, n-pentyisulfinyl, 1-methylbutyleulfinyl, 2-methyibutyisulfinyl, 3-methyl-
butylsulfinyl, 1,1-dimethylpropylsulfinyl, 1,2-dimethylpropylsulfinyl, 2,2-
dimethylipropyisulfinyl or 1-ethyipropylisulfinyl.

The term "C,-C-alkylsulfonyl® (C,-Cas-alkyl-S{=0);-) as used herein refers to a straight-
chain or branched saturated alkyl radical having 1 to 4 carbon atoms (as mentioned
above) which is bonded via the suifur atom of the sulfonyl group at any bond in the
alkyl radical, i. e., for example SO—~CHj, SO~CgHs, n-propylsulfonyt, SO,-CH(CHa),, n-
butylsulfonyl, 1-methyipropyisutfonyl, 2-methylpropylsuifonyl or SOx-C(CHj)a

The term "C,;-Cs-haloalkyithio® as used herein refers to a C,-C-alkyithio radical as
mentionad above which Is partially or fully substituted by fluorine, chiorine, bromine
and/or lodine, i.6., for example, fluoromethyithlo, difiuoromethyithio, triflucromethytthio,
chioroditiuoromethytthio, bromodifluoromethyithio, 2-fluoroethyithio, 2-chloroethyithio,
2-bromoethyithio, 2-iodoethyithlo, 2,2-diflucroethyithio, 2,2,2-triflucroethyithio, 2,2,2-
trichloroethyithlo, 2-chloro-2-fluoroethyithio, 2-chloro-2,2-difiucroethytthio, 2,2-dichioro-
2-fluoroethyithlo, pentafluoroethyithio, 2-flucropropytthio, 3-fluoropropyithio, 2-
chloropropyithio, 3-chlorapropyithio, 2-bromopropyithio, 3-bromopropytthio, 2,2-
difluoropropyithio, 2,3-difluoropropyithio, 2,3-dichloropropyithio, 3,3,3-
trifluoropropyithio, 3,3,3-trichloropropyithio, 2,2,3,3,3-pentafluoropropyithio, hepta-
fluoropropyithio, 1-(fiucromethyl)-2-flucroethytthlo, 1-(chloromethyl)-2-chloroethyithio,
1-{bromomethyi)-2-bromosthyithio, 4-fiuorobutyithio, 4-chlorobutytthio, 4~
bromobutyithio or nonafluorobutytthlo.

The term "C;-C,-alkoxycarbonyl® as used herein refers to a stralght-chain or branched
aikoxy radical (as mentioned above) having 1 to 4 carbon atoms attached via the car-
bon atom of the carbonyl group, i.e., for example methoxycarbonyl, ethoxycarbonyl, n-
propoxycarbonyl, 1-methylethoxycarbonyl, n-butoxycarbonyi, 1-methylpropoxycarbonyl,
2-methyipropoxycarbonyl! or 1,1-dimethylethoxycarbonyl.

The term “(C,-Cs-alkylamino)carbony! as used herein refers to, for axample, methyl-
aminocarbonyl, ethylaminaocarbonyl, propylaminocarbonyl,
1-methylethylaminocarbonyl, butylaminocarbonyl, 1-methyipropylaminocarbonyi,
2-methylipropylaminocarbonyi or 1,1-dimethylethylaminocarbonyl.

The term “di-(C,-Cs-alkyl)aminocarbonyl® as used herein refers to, for example, N,N-
dimethylaminocarbony!, N,N-diethylaminocarbonyl, N,N-di-(1-
methylethyljaminocarbonyl, N,N-dipropylaminocarbonyl, N,N-dibutylaminocarbonyl,
N,N-di-(1-methylprepyl)aminocarbonyl, N,N-di-(2-methyipropyl)aminocarbonyl, N,N-di-
{1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-ethyl-N-methylaminocarbonyl, N-methyi-N-
propylaminocarbonyl, N-methyl-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-butyl-N-
methylaminocarbonyl, N-methyl-N-{1-methylpropyl)aminacarbonyl, N-methyl-N-{2-
methyipropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-dimethylethyl)-N-methylaminocarbonyl, N-ethyl-N-
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propylaminocarbonyl, N-ethyl-N-(1-methylethyl)aminocarbonyl, N-butyl-N-
ethylaminocarbonyl, N-ethyl-N-(1-methylpropyl)aminocarbonyl, N-ethyl-N-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl, N-ethyl-N-(1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-(1-
methylathyl)-N-propylaminocarbonyl, N-butyl-N-propylaminocarbonyl, N~(1-
methylpropyl)-N-propytaminocarbonyl, N<{2-methylpropyl)-N-propylaminocarbonyl, N-
(1,1-dimethylethyl)-N-propylaminocarbonyl, N-butyl-N-{1-methylethyl)aminocarbonyl,
N-{1-mathylethyt)-N-(1-methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1-methylethyf)-N-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-dimethylethyl)-N-(1-methylethyl}aminocarbonyl, N-
butyl-N-(1-methyipropyl)aminocarbonyl, N-butyl-N-(2-methyipropyl)aminocarbonyl, N-
butyl-N-(1,1-dimethylethyl)aminocarbonyl, N-(1-methylpropyl)-N-(2-
methylpropyl)aminocarbonyl, N-(1,1-dimethylethyl)-N-(1-methylpropyl)aminocarbony! or
N-{1,1-dimethylethyl)}-N-(2-methyipropyl)aminocarbonyl.

The term "Cx-Ce-alkenyf” as used herein refers to a straight-chain or branched mono-
unsaturated hydrocarbon radical having 2 to 6 carbon atoms and a double bond In any
position, Le., for example athenyl, 1-propenyl, 2-propenyl, 1-methyl-ethenyl, 1-butenyi,
2-butenyl, 3-butenyl, 1-methyl-1-propenyl, 2-methyl-1-propenyl, 1-methyi-2-propenyl, 2-
methyl-2-propenyl, 1-pentenyl, 2-pentenyl, 3-pentenyl, 4-pentenyl, 1-methyl-1-butenyl,
2-methyl-1-butenyl, 3-methyl-1-butenyl, 1-methyl-2-butenyl, 2-methyl-2-butenyl, 3-
methyl-2-butenyl, 1-methyi-3-butenyl, 2-methyl-3-butenyl, 3-methyl-3-butenyl, 1,1-
dimethyi-2-propenyi, 1,2-dimethyl-1-propenyl, 1,2-dimethyi-2-propenyl, 1-ethyl-1-
propenyl, 1-ethyl-2-propenyl, 1-hexenyl, 2-hexenyl, 3-hexenyl, 4-hexenyl, 5-hexenyl, 1-
methyl-1-pentenyl, 2-methyl-1-pentenyl, 3-methyi-1-pentenyl, 4-methyi-1-pentenyl, 1-
methyl-2-pentenyl, 2-methyl-2-pentenyt, 3-methyl-2-pentenyl, 4-methyl-2-pentenyl, 1-
methyl-3-pentenyl, 2-methyl-3-pentenyl, 3-methyl-3-pentenyl, 4-methyl-3-pentenyl, 1-
methyl-4-pentenyl, 2-methyl-4-pentenyl, 3-methyl-4-pentenyl, 4-methyl-4-pentenyl, 1,1-
dimethyl-2-butenyl, 1,1-dimethyl-3-butenyl, 1,2-dimethyi-1-butenyl, 1,2-dimethyl-2-
butenyl, 1,2-dimethyl-3-butenyl, 1,3-dimethyl-1-buteny!, 1,3-dimethyl-2-butenyl, 1,3-
dimethyt-3-butenyl, 2,2-dimethyl-3-butenyl, 2,3-dimethyl-1-butenyt, 2,3-dimethyl-2-
butenyt, 2,3-dimethyl-3-butenyl, 3,3-dimethyl-1-butenyl, 3,3-dimethyl-2-butenyl, 1-ethyl-
1-butenyl, 1-ethyl-2-butenyl, 1-ethyl-3-butenyl, 2-ethyl-1-butenyl, 2-ethyl-2-butenyl, 2-
ethyl-3-butenyt, 1,1,2-trimethyl-2-propenyl, 1-ethyl-1-methyl-2-propenyl, 1-ethyl-2-
methyl-1-propenyl and 1-ethyi-2-methyi-2-propenyl.

The term "C.-Ce-alkynyl® as used herein refers to a straight-chaln or branched aliphatic
hydrocarbon radical which contains a C-C triple bond and has 2 to 8 carbons atoms: for
example ethynyl, prop-1-yn-1-yl, prop-2-yn-1-yi, n-but-1-yn-1-yi, n-but-1-yn-3-yi, n-but-
1-yn-4-yl, n-but-2-yn-1-yi, n-pent-1-yn-1-yl, n-pent-1-yn-3-yi, n-pent-1-yn-4-yl, n-pent-1-
yn-5-yl, n-pent-2-yn-1-yl, n-pent-2-yn-4-yl, n-pent-2-yn-5-yl, 3-methylbut-1-yn-3-yi, 3-
methylbut-1-yn-4-yl, n-hex-1-yn-1-yl, n-hex-1-yn-3-yl, n-hex-1-yn-4-yl, n-hex-1-yn-5-y,
n-hex-1-yn-6-yl, n-hex-2-yn-1-yi, n-hax-2-yn-4-yl, n-hex-2-yn-5-yl, n-hex-2-yn-6-yt, n-
hex-3-yn-1-yl, n-hex-3-yn-2-yl, 3-methylipent-1-yn-1-yl, 3-methylpent-1-yn-3-yi, 3-
methylpent-1-yn-4-yl, 3-methylpent-1-yn-5-yi, 4-methyipent-1-yn-1-yl, 4-methylpent-2-
yn-4-yl or 4-methytpent-2-yn-5-yl and the like.

PCI'IEIHMIION / 7
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The term "C;-Cg-cycioalkyl™ ag used herein refers to a monocyclic hydrocarbon radical
having 3 to 8 carbon atoms, for example cyclopropyl, cyclobutyl, cyclopentyl, cycio-
hexyl, cyciocheptyl or cyclooctyl.

Among the 2-cyancbenzenesulfonamide compounds of the generl formula |, prefer-
ence is given to those in which the variables R' and R?, Independently of one another,
but In particular in combination, have the meanings given below:

R' Is C,-Coalkyl, especially methyl, or C,-Cx-alkoxy, especially methoxy;

R? is hydrogen or a jinear, cyclic or branched-chain hydrocarbon radical having from
1 o 4 carbon atoms e.g. C,-C,-alkyl, in particular methyl, ethyl, n-propyi, 1-
methylethyt, cyclopropyl, C,-C.-alkoxy-C,-Ce-alkyl, in particular 2-methoxyethyl,
C,-C-alkylthlo-C,-C-alkyl, in particular 2-mathyithioethyl or Cr-Cy-alkinyt, In par-
ticular prop-2-yn-1-yl (propargyl). Most preferred are compounds | wherein R? is
selected from methyl, ethyl, 1-methylethyl and prop-2-yn-1-yl.

Preference Is also given to 2-cyanobenzenesulfonamide compounds of the general
formula |, whereln R' Is C,-C,-haloalkoxy, in particular Cs-haloalkoxy, especlally
trifluoromethoxy, difluoromathoxy or chiorodifiuoromethoxy. In these compounds R*
has the meanings given above, preferably hydrogen or a linear, cycilic or branched-
chain hydrocarbon radical having from 1 to 4 carbon atoms e.g. C,-C-alkyl, In particu-
lar methyl, ethyl, n-propyl, 1-methylethyl, cyclopropyl, C,-C,-alkoxy-C,-C,-aliyl, in par-
ticular 2-methoxyethyl, C4-C-alkylthio-C(-C-alkyl, In particular 2-methyithioathyl or Cy-
C,-alkinyl, In particular prop-2-yn-1-yl (propargyl). Most preferred are compounds |
wherein R? Is selected from methyl, ethyl, 1-methylethyl and prop-2-yn-1-yi.

A preferred embodiment of the presant invention relates to 2-cyancbenzene-
sulfonamide compounde of the general formula | where the variables R' and R? have
the meanings mentioned above and In particular the meanings given as being pre-
ferred and at least one of the radicals R®, R* or R* is different from hydrogen. Prefera-
bly one or two of the radicals R®, R* and R® represent hydrogen. Amongst these com-
pounds prefarence ls given to those compounds whersin R* Is different from hydrogen
and preferably reprasents hatogen, especially chlorine or fluorine, and the other radi-
cals R* and R® are hydrogen.

Another preferred embodiment of the present invention relates to 2-cyanobenzene-
sulfonamide compounds of the general formula | where the variables R' and R® have
the meanings mentioned above and in particular the meanings given as being pre-
ferred and each of the redicals R?, R* and R® represent hydrogen.

Examples of preferred compounds of the formula | of the present invention comprise
those compounds which are given in the following tables A1 to A18, wherein R?, R*, R*
are as defined In the tables and wherein R' and R® are given in the rows of table A:
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Table At:

Table A2:

Table AS:

Table A4:

Table A5:

Table AB:

Table A7:

Table A8:

Table A9:

Table A10:

Table A11:

Table Al12:

Table A13:

Table A14:

PCT/EP2004/011004 ;7/

Compounds of the formula |, wherein each of R, R* and R" are hydrogen
and R and R? are as dsfined in ona row of table A

Compounds of the formula |, wherein R® i8 chiorine R* and R*® are hydrogen
and R' and R® are as defined in one row of table A

Compounds of the formula I, wherein R® is fiuorine R* and R® are hydrogen
and R’ and R? are as defined in one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R? Is bromine R* and R® are hydrogen
and R! and R? are as defined In one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R? is iodine, R* and R® are hydrogen
and R' and R? are as defined in one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R” is CH,, R* and R® are hydrogen
and R' and R® are as defined in one row of table A

Compounds of the formula I, wherein R* Is chiorine R® and R® are hydrogen
and R’ and R* are as defined in one row of table A

Compounds of the formula , whereln R* is fluorine R* and R® are hydrogen
and R' and R* are as defined in one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R* is bromine A® and R® are hydrogen
and R’ and R® are as defined In one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R* Is lodine, R* and R® are hydrogen
and R' and R? are as defined in one row of table A

Compounds of the formula I, wherein R* Is CH,, R® and R® are hydrogen
and R’ and R? are as definad In one row of table A

Compounds of the formula |, wherein R® Is chiorine R® and R* are hydrogen
and R' and R are as defined In one row of table A

Compounds ot the formula |, whersin R® is fluorine R® and R* are hydrogen
and R' and R? are as definad in one row of table A

Compounds of the formula }, wherein R® is bromine R? and R* are hydrogen
and R' and R? are as defined in one row of table A



WO 2005/035486 PCT/EP2004/011008 22

Table A15: Compounda of the formula I, wherein R® is iodine, R? and R* are hydrogen
and R' and R? are as defined in one row of table A

Table A18: Compounds of the formula I, wherein R® is CH,, R? and R* are hydrogen
and R' and R? are as defined in one row of table A

Table A:
R' R?
1. CHj H
2. CH CHy
3. CH, CHzCH,-
4. CHy (CH;);CH-
5. CHy CHCH;CHz-
6. CHy n-CHy
7. CHy (CH,)sC-
8. CHy (CH;);,CH-CH,-
9. CH; n-CgHyq
10. CHy {CHg)zCH-CHx-CHz-
11. CH; (CoHs)g-CH-
12. CH, (CHy)C-CH,-
13. CHy {CH3)sC-CH-CHy
14, CHy CpHgCH(CH,)-CHg- _
15. CHy CHy-CHz-C(CHg)
18. CH, (CH,):CH-CH(CHy)-
17. CH; (CHy)sC-CH(CHy)- .
18. CHj (CHa)CH-CHy-CH(CHy)- |
19. CHj; CHg-CH-C(CHa)(CaHs)- |
20. CHy CHyCHy CHx-C(CHY)y
21. CHy CeHyCHp-CH(CHy)-CH-
22, CHg cyclopropyi
23. CHy cyclopropyl-CHz-
24 CHy cyclopropyl-CH(CHy)-
25. CH, cyclobutyl
26. CHy cyclopentyl
27. CH,y cyclohexyl
28. CH, HCSC-CHg-
29. CHy HC=C-CH(CHj)-
30. CHy HC=C-C(CHg)s-
31. CHy HC=C-C{CH, )(CaHy)-
32. CHy HC=C-C(CHa)(GiHy)-
33. CHy CH=CH-CHy
34. CHy HgC=CH-CH(CHg)- _
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35. CHy HC=CH-C(CH,)y
36. CHy HzC=CH-C(C;Hs}{CH3)-
37. CHy, CeHa-CHy
38. CHy 4-(CH)CCoHeCHyr
39. CHy CeHgCHy
40. CHy 4-(CHy)sC-CqHa-CHy-
41. CHj 4-Cl-CgHy-CHy-
42. CHy _ 3-(CH;0)-CqH¢-CHz
43. CHy 4-(CH;0)-GoHy-CHr
44 CHy 2-(CH;0)-CgHy-CHz-
45. CHs 3-Cl-CoHe-CHr_
48. CH3 2-CHCgH,-CHy-
47. CHy 4-(F3C)-CoHy-CHz
48. CHy NC-CH,-
48. CHe NC-CHyCHy-
50. CHs NC-CHe-CH(CH,)-
51. CH, NC-CHz-C(CHa)r
52. CH, NC-CHy-CHyCHy- _
53. CHy FH;C-CHy-
54, CHy ClHC-CHy
| 55. CHy BrH,C-CH;-
56. CH, FH;C-CH(CH,)-
57. CHj CiHC-CH(CHy,)-
58. CHy BriH;C-CH(CHy)-
59. CHj FsHC-C
8o0. CHy FC-CHy
61. CH, FHC-CHx-CHy-
62. CHy ClHzC-CHyCHy-
6s. CHy Bri,C-CHy-CHy-
B4. CHy FRHC-CHCHy
85. CH F3C-CH,-CHz-
66. CHs CHyO-CHy-CHe-
67. CH, CHy-S-CHa-CHy
68. CH, CHySOxCH-CHr
69. CH, CaHy-O-CHCHy
70. CHy (CHa)sCH-O-CHa-CHge-
71. CH, CaHy-S-CH-CHr
72. CHa CaHsSOy-CHgz-CHy
7. CH, (CH3)eN-CHzCHz-
74. CHs (CeHg)aN-CHy-CH
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75. CHy [{CHy);CHIN-CHz-CH-
76. CH, CHs-O-CHz-CH(CHs)-
77. CH, CHy-S-CHz-CH(CHs)-
78. CHy CH3-SOz-CH2-CH(CHs)-
79. CH, CaH5-0-CHz-CH(CH)-
80. CHs CeHs-S-CHy-CH(CHy)-
81. CH, C2Hs-5S02CH-CH(CH,)-
82. CH, (CHs)oN-CHy-CH(CHs)-
83. CH, (CaHg)sN-CHz-CH(CH)-
84. CHy [(CHy)sCHLN-CHy-CH(CHj)-
8s. CH, CHy-O-CH(CH,)-CHe
86. CHs CHgS-CH(CH:)-CHz-
87. CH, CHy-SOzCH(CHy)-CHe-
88. CH, CsHs-O-CH(CHa)-CHz-
8o. CH, CzHs-S-CH(CHs)-CHg-
90. CHa CsHg-SO-CH{CH3)-CHz
91. CH, (CHa):N-CH(CH:)-CHz
92. CHa (CaHs)eN-CH(CHy)-CH-
93. CH [(CHa)sCHIoN-CH(CHa)-CHgz-_
94, CHs CHy-O-CHz CHy-CHz-
g5. CHy CHy-S-CHe-CHe-CH--
96. CH CHy SOz CHz CHy CHy
97. CH3 CaHsO-CHy-CHy-CHy
98. CHy CeHg-S-CHz-CHy-CHy-
6. CHy CaHe-SO,-CHy CHCHy-
100. CH, (CHy)aN-CHo-CH,-CH-
101. CH, (CsHg)eN-CHz-CHz-CHy-
102. CH, CHy-O-CH,C(CHa)r
103. CH, CHy-S-CHz-C(CHa)r
104. CH, CHy-SOzCHx-C(CHa)r
105. CH, CaHgO-CHy C(CHs)r
108. CH, CaHs-S-CHy-C(CHa)r
107, CHy CaHg SO CH C(CH)r
108. CHa (CHs)eN-CHx-C{CHs)s
109. CHsy CaHg)sN-CHr-C(CHa)s
110. CH, [(CH2):CHIN-CH,-C(CHa)s
111, CHy CHCHy-C=C-CHy
112. CHy CHyO-C(O)-CHy

2y
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113, CHs Hg-O-C(0)-CH,
114, CH; CHyO-C(O)-CH(CH,)-
115. CHs _ Hg-0-C(0)-CH(CHy)-
116. CH, {(CHz0);CH-CHy-
117. CHy _ (CzH50),CH-CHy-
118. CHs H
119. CzHs CHa
120. GaHs CHsCHy-
121. GaHs (CHa)sCH-
122, CHs CHsCHzCHg-
123. CaHs n-C4Hy
124. CaHs {CHa)sC-
125, CHs (CH3):CH-CHz
128. CIHS n-CaHy,
127. CGHs - (CH3)sCH-CHe-CHp-
128, CaHs (CaHs):-CH-
120. GHs {CH3)sC-CHy
130. GH;s (CHa)sC-CHe-CHy
131. CaHs CoHzCH(CHa3)-CHy-
132. CaHs CHy-CHzC(CHa)r
133. CaHs (CHs)eCH-CH(CHy)-
134. CaHs (CHa)sC-CH(CHy)-
135. GaHs (CHa)2CH-CHz"CH(CH,)-
138. CoHs CHy-CHz-C{CHa)(C3Hs)-
137. CaHs CHy-CHe-CHx-C(CHa)e
138. CaHs CaHs-CHz-CH(CH3)-CHe-
139. CaHs cyclopropyl
140. CzHs cyclopropyl-CHe-
141, CaHs cyclopropyl-CH{CHa)-
142, CaHs cyclobutyl
143. CaHs cyclopentyl
144, GHs cyclohexyl
145. CaHs HC=C-CHg-
1486. CaHs HC=C-CH(CH,)-
147. GaHs HC=C-C(CHa)r
148, CaH; HC=C-C(CHa)(CeHa)-
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149. CaHs HC=C-C(CHs)(CaHy)-
150. CaHs CH=CH-CH
151. CaH; HzC=CH-CH(CH;)-
152. CaHy HzC=CH-C(CHs)e
153. CaHs H2C=CH-C{C:Hs)(CHs)-
154, CaHs GeHs-CHs-
155. CaH; 4-(CH5)sC-CoHe-CHr
156. GHs CeHeCHz-
157. CaHs 4-(CHy)yC-CoHe-CHg-
158. CaHs 4-Cl-CeHCHy
150. CaHs 3-(CHy0)-CeHo-CHy-
160. CaHs 4-(CHy0)-CeH4-CHy
161, CaHs 2-(CHyO0)-CeHa-CH
162, CaHs 3-CHCeHsCHz
163. CaHs 2-Cl-CgH{-CHe-
164. GiHs 4-(F5C)-CaHyCHy
165. CIHS NC-CHE-
1686. CaHs NC-CHzCHyr
167. CaHs NC-CHz-CH(CH,)-
168. CaHs NC-CHg-C(CHa)z-
1869. CaHs NC-CHy-CH-CHy
170. CaHs FH,C-CHs-
171. CHs CiHZC-CHz-
172. CaHs BrH:C-CHy-
173. CaHs FH;C-CH(CH,)-
174, GHs CIH;C-CH(CHa)-
175. CaHs BriHsC-CH(CHa)-
176. CHs FaHC-CHg
177. CHs FysC-CHy-
178. GHs FHzC-CHa-CHg-
179. GH;s CiHzC-CHy-CHa-
180. GaHs BrHsC-CHr-CHr
181. CaHs F2HC-CH-CH,-
182. GaHs FsC-CHzCHy-
183. GHs CHyO-CH>-CHz
184. GHs CHyS-CHy-CHz
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185. CaH;s CHsy-SOr-CHe-CHy
186. GHs CeHyO-CHr-CHy _
187. CyHs (CH3)sCH-O-CHsCHy-_
188. GHs CzHs-S-CH-CHz
189. GiHs CzHs-SOxCHy-CHy
180. GHs (CH)aN-CHzCHz
191. GHs (CzHs):N-CHzCHy
192. GaHs [(CH3)eCHJeN-CHs-CHa~
193, CHs CHy-0-CHzCH(CH,)-
194, GaHs CHy-S-CHx-CH(CHy)-
185. CaHs CHy-SO»-CH-CH(CHy)-
188. GHs CaHy O-CH-CH(CH,)-
197. CHs CeHs-S-CHy-CH(CH,)-
188. CaHy CaHgSOy-CHx-CH(CHy)-
199. GaHs (CH3)sN-CHy-CH(CHy)-
200. CaHs (CaHy)sN-CHe-CH(CH)-
201. Gl [(CH)2CH]-N-CHp-CH(CHa)-
202. CzHs CHyO-CH(CH,)-CHz
203, GiHs CHy-S-CH(CHs)-CHyr-
204. G5 CHy-SO2-CH(CHa)-CHs-
205. CaHs CeHs-O-CH(CH,)-CHy
2086. GHs CaHys-S-CH(CHs)-CH-
207. CaHs CzHg-SO¢ CH(CHa)-CHz-
208. CHs {CHy)aN-CH(CH:)}-CHy-
208, CaHs (CzHg)aN-CH(CH,)-CH
210. CHs [(CH3)2CHIaN-CH(CHs)-CHz-
211. CaHs CHy-O-CH,-CHz-CHr
212, GHs CHy-S-CHrCHs-CHo-
213. GaHs CHySOz-CHrCH7 CHx
214. GCaHs CoHy-O-CHrCHr CHy
215. GaHs CaHs-S-CHxCHy-CHz-
216. CHs CzHys-SO0;-CHzCHs-CH-
217. GaHs (CHa)aN-CHy-CHx-CHe
218. Cats (CaHg):N-CHy-CHz CHy
219, GHs CHyO-CHz-C(CHa)e-
220. CHs CHy-S-CHy-C{CHa)r
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221, CaHs CHy-SOy-CHxC{CHa)e

222, CaHs C2Hg-0-CH--C(CH)--

223, CaHs CiHg-S-CHrC(CHa)r _

224, CaHs CaHs-SO-CHC(CHa)r

225, CaHs (CH3)aN-CHrC(CHa)r

2286. GHs (CzHs)eN-CHz-C(CHy)e

227. CaHs [(CHa)2CH]aN-CH-C(CHa)z _

228. CaHs CHCHyC=C-CHy-

229, CaHs CHy-0-C{O)-CHa

230. CaHs C2Hs-0-C(0)-CH,

23t. CiHs CHy-0-C(0)-CH(CH)-

230 CaHs C3Hs-0-C{0)-CH(CHy)-

233, CaHs (CH30)eCH-CHr

234, CaHs (CsHs0)2CH-CHy-

235, OCH, H

238. OCH; CHs

217. OCH,3 CHyCHy

238. OCH, (CHa3)eCH-

239. OCH, CHyCHCHr

240. OCH, n-CeHp

241. OCH, (CHa)sC-

242, OCHs (CHa):CH-CHy_

243, OCH; n=-Cgh14

244, OCH, (CH3)sCH-CHzCHy-

245, OCH, {C2Hs)e-CH-

248. OCH; (CH3)sC-CHa-

247. OCH, (CHa)sC-CHz-CHa-

248. OCH,3 CaHsCH(CH,)-CHe

249. OCH, CHy-CHy-C(CHy)r

250. OCH, (CH3):CH-CH(CHs)-

251. OCH, (CHa)sC-CH(CHa)-

252, OCH, {CH,)2CH-CH2-CH(CHa)-

253. OCH, CHy-CHx-C(CHy)(CaHa)-

254. OCH, CHy-CHa-CHy-C(CHy)e-

255, OCH; CaHs-CH-CH(CH,)-CHy-

256, OCH, cyclopropyt
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257. OCH, cyclopropyl-CHg-
258, OCH, cyclopropyl-CH(CHjy)-
259. OCH, cyclobutyl
260. OCH, cyclopenty!
261. OCH, cyclohexyl
262. OCH, HC=C-CHy
263. OCH, HC=C-CH(CHs)-
264, OCH, HC=C-C(CHg)-
265. OCH, HC=C-C(CHy)(CaHs)-
266. OCH, HC=C-C(CHj)(CsHy)-
267. OCH, CHy=CH-CHy
288. OCH, HzC=CH-CH(CH)-
269. OCH; HgC=CH-C{CHs)
270. OCH, HoC=CH-C(C>H:s){CH)-
271. OCH, CeHs-CHz
272. OCH, 4-(CHa)sC-CeHy-CHy-
273. OCH, CeHs-CHg-
274. OCH; 4~(CH3)sC-CoHa-CHz
275. OCH, 4-CHCoH4-CHy
276. OCH, 3-(CH30)-CeHa-CH>-
277. OCH, 4-(CHy0)-CgHy-CHy
278. OCHs 2-(CHy0)-CeHeCHr
279, OCH, 3-Cl-CeH(-CHg
280. OCH, 2-Cl-CeH«-CHy
281. OCH, 4-(F5C)-CoHsCHq-
282. OCH, NC-CHz
283. OCHs NC-CHz-CHy
284. OCH, NC-CHs-CH(CHs)-
285. OCH, NC-CHz-C(CHa)r
288. OCH, NC-CHy-CHzCHy
287. OCH;3 FH,C-CHz-
288, OCH; ClHoC-CHz-
289, OCH, BrH,C-CHq-
280. OCHs FHzC-CH(CHy)-_
291. OCH; CIHC-CH(CHy)-
202, OCH; BrHzC-CH(CHa)~
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293. OCH; FaHC-CHr
294, OCH, F;C-GH:-
295. OCH, FH2C-CHo-CHy-
286. OCH, ClHaC-CHx-CHz
297. OCH, BrH,C-CHrCHy
208. OCH, FsHC-CH-CHy
299. OCH, F3sC-CHyCHz
300. OCH;, CHy-O-CHz-CHr
301. OCH; CHs-S-CHzCHy
302. OCH, CH5-SO-CHy-CHy
303. OCHs CaHs"O-CHx-CHr
804. OCH, (CH;)CH-O-CHy CHz-
305. OCH, CaHe-S-CHr-CHe
308. OCHs CzHs-SO-CHyCHr
307. OCH; (CHa):N-CH-CHy-
308. OCH; (CaHg)aN-CHa-CH-
309. OCH, [(CHa)sCHL:N-CHyCHz-
310. OCHs CH3-O-CHy-CH(CHy)-
3. OCH, CHy-8S-CH,-CH(CHs)-
3t2. OCH; CHz-SO-CHg-CH(CHs)-
313 OCHs CeHg-O-CHz-CH(CHs)-
314, OCH, CaHg-S-CHe-CH(CHa)-
315. OCH; CzHy-SOz-CHy-CH(CHy)-
316. OCH; (CHa)eN-CH-CH(CHs)-
317. OCH, (CaHa)aN-CHz-CH(CHs)-
318. OCH, [(CHa)2CHI:N-CHa-CH(CHs)-
318. OCH, CHy-O-CH(CHy)-CHz
320. OCH CHy-S-CH(CHa)-CHr
321. OCHs CHy-SOy-CH(CH,)-CHy-
322. OCH, CsHs"O-CH(CH,)-CHy-
323. OCH, CaHy-S-CH(CHy)-CHa-
324, OCH, CaHyg-SO-CH(CH,)-CHy-
325. OCH, (CHa)aN-CH(CHs)-CHy-
328. OCH, (CzHs)2N-CH{CHs)-CHy
327. OCH, [(CH:)sCHLN-CH(CHs)-CHy-
328. OCH, CHy-O-CHy-CHg-CHy-
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329. OCH, CHy-S-CHzCHx-CHz
330. OCH, CHy-SOzCHy-CH-CHy
331. OCH, CaH5-O-CHz-CHy-CHy-
332. OCH, CaHs-S-CHrCHx-CHy-
333. OCH;, CzHy-SOrCHx-CHy-CHz-
334, OCH; (CHa)eN-CHz-CH5-CHy-
335. OCH, (CaHs)aN-CHx-CH-CH2-
3386, OCHs CHy-O-CHyC(CHa)s-
337. OCH, CH3-S-CHx-C(CHa)y
338. OCH, CHy-SO2-CH-C{CHs)x-
339. OCH; CeHs-O-CHy-C(CHs)s
340. OCH, CaHg-S-CHx-C(CHy)r
341. 0CHs CaHgSOx-CH:-C(CHa)r
342. OCH, (CH3)aN-CHa-C(CHa)ar-
348. OCH, (CsHs)oN-CHr-C(CHs)o-
344. OCH, (CHa)2CHJN-CHx-C(CH)s
345. OCH, Cl-CHrC=C-CHy
348. | OCHs CHyO-C(O)-CHa _
347. OCH, CzHy-0-C(0)-CHs
348. OCH, CHy-O-C{O)-CH(CHs)-
349. OCH, - | CaHs-0-C(0)-CH(CHa)-
350. 0CH, (CHy0),.CH-CHr
351. OCHa {C2H50):CH-CHy-
352. OC;Hs H
353. OCHs CH,
354. OCzHs CH,CH;-
355. OCzH; (CHg)sCH-
356. OGHs CH3CH:CHx
as57. OGHs n-C4Hs
358. OCaHs (CHa)sC-
358. OC;Hs (CH1):CH-CHy
360. OCzHs N-CgHus
361. OCHs (CHa)fCH-CHa-CHy
382. OCaHs (CaHg)arCH-
383. OC;Hs (CHa)sC-CHy
364. OGaHs (CH3)sC-CHy-CHy-
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385. OCzHs C2HsCH(CHs)-CHz
386, OC;Hs CHy-CHz-C(CHa)e-
367. OCzHs (CH5):CH-CH(CHs)-
368. OCzHs (CHa)sC-CH(CHg)- _
3696. OC;Hs (CH3):CH-CHz-CH(CH3)-_
370. OC;Hs CHy-CHx-C(CHs}(CzHs)-
a7i. OCzHs CHy-CHy-CHy C(CHs)r
a72. OC;H;s CeHg-CHz-CH(CHy)-CHy
373. OCzHs cyclopropyl
374. OC;Hs cyclopropyl-CHe-
375. OC;Hs cyclopropyl-CH(CH,)-
376. OCzHs oyclobutyl
377. OCaHs cyclopentyl
378e. OC;Hs cyclohexyl
379. OC;Hs HC=C-CHr
380. OCzHs HC=C-CH{CHy)-
381. OCaHs HC=C-C(CHa)r
382. OCHs HC=C-C(CHy)(CaHa)-
383. OC;Hs HC=C-C{CHa)(C3H;)-
364, OGaHs CHe=CH-CHy-_
385. OC;Hs HeC=CH-CH(CHa)-
386. OG;Hs HzC=CH-C(CHa)r
387. OCH; HzC=CH-C(CzHs)(CHa)-
ags. OGH; CeHeCHz
380. OCaHs 4-(CHy)yC-CoHyCHr _
390. OCzHs CeHsCHy-
301. OC;Hs 4-(CH3)sC-CsHaCHy-
392. OC;Hs 4-Cl-CeHeCHa
383, OGHs 3-(CHy0)-CeHe-CHy
304. OCzHs 4-(CHyO)-CeHeCHz
395. OC;Hs 2-(CHsO}-CeHe-CHz
396. OGHs 3-Cl-CeHe-CHy-
3g7. OCaHs 2-Cl-CoHeCHs-
398. OCHs 4-(F3C)-CeHe-CHr
399. OCzHs NC-CHr_
400. OC;H;s NC-CH--CHy-
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401. OCHs NC-CHx-CH(CHa)-
402. OC;Hs NC-CHz-C(CHa)=
403. OC;Hs NC-CHz-CHz-CHy
404. OCHs FH,C-CHr
405. OC;Hs ClH2C-CHy-
408. OCHs BrH,C-CHx-
407. OGHs FHZC-CH(CH)-
408. OGHs CIHZC-CH(CHy)- _
409. OC:H;s BrHeC-CH(CHy)-_
410. OGHs FeHC-CHe
411. OCaHs FsC-CHr
412. OCaHs FH.C-CHrCH»r
413. OCzHs CiH,C-CH-CHs-
414. 0C:Hs BrHC-CHxr-CHz
415. OC;Hs FaHC-CHyCH>
416. 0CHs FsC-CHy-CHy
417. OCaHs CHy-O-CHyCHy
418. OGH;s CHyS-CHyCHy
419. OGaHs CHy-SO-CHz CHr
420. OGHs C:Hs-O-CHrCHy-
421. OCHs (CH3)eCH-O-CHzCH.-
422. OC,Hs CaHg-8-CHx-CHg-
423. OGHs CaHe SOrCHy CHy
424, OCaHs (CH3)eN-CHz-CHy-
425. OCaH; (CaHe)sN-CH2-CHy- _
428, OC;Hs [(CHs)sCH]:N-CHy-CHy
427. OGHs CH3-O-CHy-CH(CH;)-
428. OGHs CH5S-CHzCH(CHy)-
429 OC;Hs CHy-SOz-CHy-CH(CHa)-
430. OGHs CzHs"O-CHCH(CHs)-
431. OC;H; CzHs-S-CHyCH(CHa)-
432. OC;H; CzH5-S0s-CHZCH(CHs)-
433. OGaHs (CHy)aN-CHa-CH(CHs)-
434. OCaHs (CzHs)2N-CHz-CH(CHs)-
435. OGHs [(CHa):CH]sN-CHy-CH(CHs)-
436. OCzHs CHy-O-CH(CH,)-CHr

33
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437. OCaHs CHy-S-CH(CHa3)-CHy-
438. OCzHs CHy-SO2-CH(CHy)-CH-
439. OC;Hs CgHg-O-CH(CHg)-CHz-
440. OCzHs CzHy-S-CH(CH3)-CHz
441. OC;Hs CeHs-SOz-CH(CH3)-CHz-
442. OCzHs (CHg)aN-CH(CHs)-CHy
443. OCaHs (CaHs)eN-CH(CHg)-CHx-
444, OGHs [(CH3):CH]sN-CH(CH,)-CHz-
445. OCzHs CHy-O-CH;-CHxCHz
448. OCaHs CHy-S-CHz-CH2-CHy
447. OGHs CHy-SOz CHyr-CHx-CHr
448. OG;H;s CeHs-O-CHy-CHy-CH
449. OCzHs CaHg-S-CHx- CHx-CHa
450. OCzHs CaHg-SOz-CHy-CHy-CHx
451. OGHs (CH3)eN-CHz-CHs-CHg-
452. OCzHs (CaHg)eN-CHo-CHy CHy
453. OCzHs CHy-O-CHx-C(CHa)r
454, OCzHs CHyS-CH-C(CHs)z-
455. OCHs CHy-SOrCHa-C(CHa)sr
456. OCzHs CaHg-O-CHx C(CHs)a
457. OCzHs CaHs-S-CHxC(CHa)s~_
458. 0CaHs CaHsSOr-CHr-C(CHa)r-
459. OCzHs (CH3)sN-CHx-C(CHa)r
460. OCzHs (CzHs)zN-CHz-C(CHa)r
461. OCaHs [(CHs):CHEN-CH2-C(CHa)r
482. OGHs Cl-CHy-C=C-CHy
483. OCzHs CHy-O-C(0)-CH,
464. O0CHs C2Hs-O-C(0)-CHa
465. OCzHs CH;-0-C(0)-CH(CHs)-
488. OCHs CaHs-O-C(0)-CH(CH,)-
487. OCzH; (CHsO}RCH-CHy-
468. OGH; (C2Hs0).CH-CHy-
469. ChH H
470. Ch CH,
471, Ch CHyCHz
472. Ch (CHa)eCH-

E%
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473. CFy CH3CHzCHe
474, CFy n-CaHe
475. CFy (CHa)C-
476. Ch (CHa)2CH-CHy-
477. ChH n-CsHiy
478. CFy (CHs)eCH-CHz CHy-
479. Chy (CeHg)z-CH-
480. h (CHa)sC-CHz
481. Ch (CH3)sC-CH2-CH2-
482. CFs CaHeCH(CHs)-CHe-
483. Ch CHy-CHy-C(CHa)r
484 Ch (CH3)aCH-CH(CHs)-
485, CFy (CH3)sC-CH(CHa)-
486. CFy (CHa)2CH-CHz-CH(CHa)-
487. th CHy-CHz-C(CHa)(C2Hs)-
488. h CHy-CHxCHz-C(CHy)s
489, . Ch CeHs-CHz-CH(CHy)-CHz-
490. Ch cyclopropyl
491. Ch cyclopropyl-CHz-
492. Chs cyclopropyl-CH(CHs)-
493. ChH cyclobutyl
494, Ch cyclopentyl
405. Ch cyciohexyl
496. ch HC=C-CHy
497. CF HC=C-CH(CHs)-
498. CFy HC=C-C(CHs)e
499. CFs HC=C-C(CH3)(CzHs)- _
500. h HC=C-C(CHa)(CaHy)-
501. h CH=CH-CHx-
502. Ch HzC=CH-CH(CHa)-
503. Ch HaC=CH-C(CHa)=-
504. Ch HaC=CH-C(CzHs)(CHa)-
505. Ch CeHs-CHy
506. Ch 4-(CHy)sC-CeHe-CHy-
507. Ch CeHs-CHa-
508. CFy 4-(CH;)sC-CeHe-CHzr
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509. Ch 4-CH-CsHo-CHz-
510. CFy 3-(CH;0)-CeHy-CHy-
511. Chy 4-(CH50)-CeHs-CHa-
512, CF; 2-(CH30)-CsHe-CHz
513, CF; 8-CLCeHoCHz
514. Ch 2-Ci-CeHs-CHr
515. Ch 4-(F5C)-CeHs-CHr
516. Ch NC-CH-
517. Ch NC-CHyCHz-
518. CFs NC-CHz-CH(CHy)-
518. CF; NC-CHy-C(CHa)r
520. k) NC-CHz-CHe-CHs-
521. Ch FHzC-CHy
522, Ch CIH,C-CHz
523. Ch BrHzC-CHy
524. Ch FH,C-CH(CH,)-
525. Ch CIH,C-CH(CHa)
526. Ch BrHoC-CH(CHy)-
527. CFy FsHC-CHx
528. CFs FsC-CHyr
529. CFy FH2C-CHy-CHa
530, CFy CIH;C-CHy-CH7
531. CFy BrHzC-CHy-CHy
532. CF; FsHC-CHrCHz
533. Ch FaC-CHzCHr
534. Ch CHyO-CHe-CHz-
535. Chs CHy-S-CHgCHy
536. Ch CHy-SOx-CH-CHy
537. Ch CzHg-O-CHrCHyr
538. Chy (CHa)sCH-O-CHa-CHy-
539. CFs CzHy-S-CH-CH=
540. Ch C>Hs-SO-CHxCHy-
541. ch (CHs)2N-CHx-CHe-
542. Ch (CaHa)aN-CHz-CHe-
543. ChH [(CHs)2CH]-N-CHx-CHe-
544, Ch CHy-O-CHz-CH(CHa)-
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545. Ch CHy-S-CH2-CH(CH,)-
546. ChH CH;3-SOzCHy-CH(CHy)-
547. CFy CgHs-O-CH-CH(CHs)-
548. & CaHy-8-CHz-CH(CHy)-
549. &h CaHg-SOz-CHx-CH(CHa)-
550. CFs (CHy)eN-CHz-CH(CHa)-_
551. Ch {CaHg)oN-CHz-CH(CHa)-
552. h [{CH5):CH]2N-CHy-CH(CHy)-
553. CFy CHy-O-CH(CHy)-CHgz-
554. CFs CHy-S-CH(CHs)-CHy
555. Ch CH3-SOzCH(CH,)-CHy
558. Ch CzHg-O-CH(CH5)-CHs-
557. Ch CzHg-S-CH(CH,)-CHx
558, s CaHs-SO0,-CH(CH,)-CHe-
559. Ch (CH3)2N-CH(CH,)-CHy-
560. CF; (CzHs)sN-CH(CH,)-CHe-
561. Ch [(CH3)2CH]-N-CH(CH,)-CH.-
562. Ch CHy-O-CHy-CHs-CHs-
563. R CHy-S-CHxCHy-CHy-
564. Ch CHsSO-CHz-CHzCHy
565. Ch CeHg-O-CHe CHs-CHy
566. Chs CeHgy-S-CHzCH--CHy
567. L) CzHg-SOxr-CHz-CHy-CHy
568. CFy (CHa)aN-CHz-CHy-CHz-
568. h (CaHe)2N-CHo-CHx-CHy-
570. Ch CHa-0-CHy-C(CHa)z-
571. Ch CHy-S-CHe-C(CHs)r
572. CFy CHy-SO2-CHz-C(CHy)r
573. Ch CeHs-O-CHzC(CHa)e-
574. Ch CaHs-S-CHxC(CHa)rr
575. CFy CaHg-SOzCHx-C{CHa)z-
576. Ch (CHa)aN-CHz-C(CHa)e-
577. Ch (CaHs)aN-CHy-C(CHa)e
578. Ch [(CHs)2CH]N-CHe-C(CHa)er
578. Ch CHCHz-C=C-CHy
580. Ch CHy-O-C(0)-CH:
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581. CF; CaHs-0-C(0)-CH;

582. CFy CHy-0-C(0)-CH(CHs)-

583. CF; C2Hs-0-C(0)-CH(CHa)-

584. Ch (CHy0),CH-CHy-

585. Ch (CsHeO)sCH-CHe

| 586. OCHF; H

587. OCHR, CH;

588. OCHF, CHsCHy-

589. OCHF, (CH3)zCH-

590. OCHF, CHsCH:CHy

501. OCHF, n-Cats

592. OCHF, (CHa)sC-

593. OCHF, (CHs)CH-CH-

504, OCHF, n-CgHys

595. OCHF, (CH).CH-CHy CHyr

596. OCHF, (CaHg)CH-

597. OCHF; (CH3)sC-CH>-

598. OCHF, (CHa}sC-CHxCHz-

588. OCHF; CaHsCH(CH,)-CHa

600. OCHF, CHg-CHzC(CHa)z

601. OCHF, (CH;)sCH-CH(CHy)-

802. OCHF, (CHs);C-CH(CHa)-

603. OCHR; (CHg)oCH-CH--CH(CHa)-

604. OCHF; CHy-CHe-C(CH3)(CzHg)-

605. OCHF, CH3-CHyr-CHe-C(CHa)er

606. OCHF; CaHg-CHzCH(CHy)-CH;-

807. OCHF, cyclopropyl

608. OCHF, cyciopropyl-CHy-

608. OCHF, cyclopropyl-CH(CHs)-

610. OCHF, cyclobutyl

811. OCHF, cyclopentyl

612. OCHF; cyciohexyl

813. OCHF, HCEC-CHz

614. OCHF, HCEC-CH(CHj)-

815. ocHR HC=C-C(CHa)e- _

6186. OCHF, HC=C-C{CH,)(CaHs)-




PCT/EP2004011004 T

WO 2005/035486
26
R R

617. OCHF, HCEC-C(CHa)(CaHy)-
618. OCHF, CHe=CH-CHy
619. OCHF; H;C=CH-CH(CH,)-
620. OCHF, HyC=CH-C(CHs)>-
821. OCHF, HyC=CH-C(C;Hs)(CHs)-
822. OCHF, CeHsCHr
823. OCHF, 4-(CHy)yC-CsHe-CHy-
624. OCHR, CsHs-CHyr
625. OCHF; 4{CH3)sC-CeHs-CHyr
626. OCHF, 4-Cl-CgH{-CHg-
627. OCHF: 3-(CHs0)-CaHe-CHy-
628. OCHF, 4-(CH30)-CsHy-CHy
629. OCHF, 2-(CH30)-CaH,-CHy-
630. OCHF; 3-Cl-CeHe-CHy
831. OCHF; 2-C|-C||'|4-0ﬂ!
632. OCHF; 4-(F3C)-CeHeCHe _
833. OCHF; NC-CHz
634. OCHF, NC-CHy-CHz
635. OCHR, NC-CHgCH(CHs)-
6386. OCHF, NC-CHy-C{CHa)e
637. OCHF, NC-CHg-CHy-CHy-
638. OCHF, FHaC-CHr
630. OCHF, CIHZC-CHr
640. OCHF; BriHC-CHx
641. OCHF; FH2C-CH(CH,)-
842, OCHF; CIH:C-CH(CH,)-
843, OCHF; BrHC-CH(CHs)-
G44. OCHF; FsHC-CHr
645. OCHFR; FsC-CHr-
648. OCHF, FHC-CHrCHer
647. OCHF, CIHZC-CHyCHz
648. OCHF; BI‘H:C-CH:—CHI
649. OCHF; FsHC-CHxrCHy-
650. OCHF; FsC-CHs-CHy
651. OCHF, CHy-O-CHs-CHy
652. ocHR CHy-S-CHy-CHr
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653. OCHR CHy-80,-CHy-CHz-
654. OGHF; CoHg-O-CHx-CHy-
855, OCHF, (CHg)2CH-O-CHz-CHy
656. OCHF, CaHg-S-CHo-CHz-
657. OCHF, CsHs-SOx CHz-CH-
658, OCHF, (CH3)aN-CH»-CHy-
659. OCHF, (CaHg)eN-CHz-CHy
660. OCHF, [(CH3):CH]:N-CHx-CH-
661. OCHF, CHy-O-CHr-CH(CHy)-_
662. OCHF, CHy-S-CHy-CH(CHa)-
66s. OCHF, CHy-SOz-CHy-CH(CHa)-
664. OCHFR, CaHg-O-CHzCH(CH,)-
865. OCHF, C2Hs-S-CHa-CH(CHy)-
666. OCHF; CHys-SO-CHz-CH(CHs)-
867. OCHF; (CHa)aN-CHz-CH(CHa)-
668, OCHR, (CaHa)aN-CH-CH(CHy)-
680. OCHR, [{CHs)2CH]:N-CHz-CH(CHa)-
670. OCHR CH3-O-CH(CH;)-CHg-
671. OCHF; CHy-S-CH(CH3)-CHz
672. OCHF; CHy-SOx-CH(CH;)-CHy-
873. OCHF; CaHs-O-CH(CHa)-CHz-
674. OCHF; CaHg-S-CH(CH5)-CH
675. OCHF; CaHg-SOz-CH(CH3)-CH,-
676. OCHFR, (CH3)aN-CH(CH;)-CHy-
877. OcHR {CaHa)eN-CH(CHa)-CH,-
678. OcHFR [{CH)sCH]:N-CH(CH3)-CHz-
679. OCHR CHy-0-CHy-CHy-CHy
680. OCHF, CHy-S-CH-CHsCHy
681. OCHFR; CHy-SO0z-CHy-CHy CHe-
682, OCHR, CaHs-O-CHx-CH-CH-
68s. OCHF; CaHy-S-CHx-CHzCHy-
684. OCHF; CsHs-SOx-CH-CHx-CHzr
685. OCHR, (CHs)sN-CH-CHr-CHr
686. OCHF; (CaHg)eN-CHy-CHz-CHy-
687. OCHF, CHy-O-CHs-C(CHj)e-
688. OCHF, CHy-S-CHy-C({CHa)o-
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680. OCHF, CH3-SOzCHx-C(CHs)s-
690. OCHF; CsHs-O-CHx C(CHa)e-
691. OCHF; CzHs-S-CHz-C(CHa)e-
602. OCHF,; CaHs-SOrCHz-C(CHs)a
693. OCHF, (CH3)eN-CH=C(CH3)=
604. OCHF, (CaHg)eN-CHz-C(CHa)s-
695. OCHF, [{CHa)oCHLN-CHx-C{CH3)z-
696. OCHF, Cl-CHz-C=C-CHx
697. OCHF, CHy-0-C(0)-CH;
898. oaHR CaHsO-C(0)-CHa
699. OCHF, CHy-O-C(0)-CH(CHs)-
700. OCHF, CeHs-O-C(O)-CH(CHs)-
701. OCHF; (CHz0):CH-CHy-
702. OCHF, (CaHs0).CH-CHz-
703. OCFy H
704. OCF CHj
705. OCF; CHsCHz
706. OCF, (CHa):CH-
707. OCF; CHsCH.CHz
708. OCFs n-CsHs
708. OChH (CHa)C-
710. OCF, (CH,)¢CH-CHe-
711. OCF, n=-CgHis
712, OCh (CH3):CH-CHx-CHx-
713. OCF, (CsHg)CH-
714. OCFy (CH3)sC-CHy-
715. OChy (CHs)sC-CHxCHe-
718. OCF; CoHsCH(CH,)-CHy
717. OCFs CHyCH-C(CHa)e
718. OCFs (CHs)sCH-CH(CHs)-
719. OCFs (CH3)sC-CH(CHa)-
720. OCFy (CHs3)2CH-CHe-CH(CHy)-
721, OCRy CHy-CHz-C(CHa)}(CaHg)-
722. OCF, CHy-CHzCHzC(CHa)z
723. OCh CaHg-CHy CH(CHy)-CHy
724. OCH cyclopropyl
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725. OCF, cyclopropyl-CHy-
726. OCFy cyclopropyi-CH(CHa)
727. OCh cyclobutyl
728. OCh cyclopentyl
729. OCF, cyciohaxyl
730. OCF, HC=C-CHx-
731. OCF, HC=C-CH(CH,)-
732. OCH HC=C-C(CHa)a-
733. OCH HC=C-C{CH5)(C2Hs)-
734. OCH HC=C-C(CHy)}{(CsHy)-
735. OCH CHg=CH-CH¢
7386. OCF, HaC=CH-CH{CH,)-
737. OCF, HaC=CH-C(CHs)s
738. OCFs HgC=CH-C(C2H;)(CHs)-
738. OCF, CeHsCHs
740. OCF 4-(CH3)yC-CeHs-CHz-
741, OCF GeHy-CHy
742. OCH 4-(CHy)dC-CeHe-CHr _
743. OCF; 4-Cl-CeHe-CHe-
744. O 3-(CH30)-CeHe-CHe-
|74s. OCF 4-(CH;0)-CeHs-CHe

748. OCFs 2-(CHy0)-CsHa-CHe-_
747. OCF; 3-Cl-CqH,-CHa-
748. OCF5 2-Cl-CoHo-CHy
749. OCF; 4-(F3C)-CoHy-CHa-
750. oCh NC-CHg-
751. OCFy NC-CHe-CHy
7152. OCF NC-CHg-CH(CHj)-
753. OCh NC-CHzC{CHs)r
754. OCFRy NC-CHy-CH-CHy
755. OCF, FH:C-CHz
756. OCF CIH:C-CHy
757. OoCF, BrH;C-CHy
758. OCFs FH,C-CH(CH)-
759. OCFy CIHzC-CH(CHs)-
760. OCFs BrHC-CH(CHj3)-

/2



PCT/EP2004/011004 ‘-/-3

WO 2005/033486
30
R' R
761. OCF, FoHC-CHy-
762. OCh FsC-CHy
763. och FHzC-CHy-CHz-
764. OCF, ClHoC-CHz-CHy-
765. oCh BrHzC-CHzCHr _
766. oCh FaHC-CHzCHy
767. OCFR FsC-CHzCHy
768. OCFy CHy-O-CHzCHe
769. OCFR CH3-S-CH-CHx-
770. OCh CHy-SOz-CHxCHy-
771. OChy CaHg-O-CHeCHy
T72. OCF; (CH3)sCH-O-CHe-CHy-
773. OCF; CzHs-S-CHx-CHyr
T74. och CaHg-SOrCHz CHy
775. OCFy (CHa)o2N-CHx-CH-
778. OCF; (CaHs)oaN-CHz-CHy
777. och ((CHs)sCH}:N-CHy CHy-
778. OCF, CHy-O-CHe-CH(CHy)-
779. OCFR, CHy-S-CH2-CH(CHs)-
780. OCh CHy-SOCHy-CH(CHy)-
781. Och CaHs"O-CH-CH(CHy)-
7682. OCF; CsHg-S-CH2-CH(CH,)-
783. OCFy CzHg-SOz-CHy-CH(CHa)-
784. OoChH (CH3)eN-CHz-CH(CHs)-_
785. OChs {C2Hy)aN-CHy-CH(CH)-
786. OCFy [(CHa)2CHJaN-CH-CH(CHs)-
787. OCF; CHy-O-CH(CH,)-CH-
788. OCF, CHy-S-CH(CHa)-CHy-
789. OCh CHySO-CH(CHs)-CHy-
790. och CaHy-O-CH(CH,)-CHe-
701. OCF, C2Hs-S-CH({CHs)-CHax-
792. OCh CaHs-SOz-CH(CH,)-CHe-
793. OCFy (CH3)aN-CH(CH3)-CHy-
784. OCF, (CaHs)aN-CH(CH,)-CHz
795. OCF [(CHs)2CHLN-CH(CH,)-CHz-
796. och CHy-O-CHy- CHrCHz-
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797. OCh CHy-S-CHy-CHe-CHy-
798. OCF, CHa-SOy-CHz-CHy-CHz-
799. OCFy CzHy-O-CHy-CHy-CHy
800. OCFs CaHeS-CHCHrCHr
801. Och CiHs-SOr-CHxCHzCH>
802. OCF; (CHz)iN-CHzCHx-CH,-
803. OCF, {CaHg)eN-CHz-CHg-CH-
804. OCF; CHy-0-CHo-C{CHa)s
805. OCF; CHx-S-CHr-C(CHa)a-
B06. OCF; CHy-SOp-CHrC(CHa)e-
807. OCH CeHs-O-CHz-C(CHy)e
808. OCFs CaHs-S-CHz-C(CHa)s
809. OCFy CaHs-SOz-CHr-C(CHa)s
810. OCF (CHa)eN-CHe-C(CHy)r
811. OCR (CaHs)aN-CHx-C(CHa)er
B12. OCFy [(CH3)aCH]sN-CHy-C(CHa)z~
813. OCh Cl-CHgC=C-CH~
B814. OCFs CHy-O-C(O)-CHz _
815. OCFs CaHs-O~C(0)-CH,
816. OChs CHy-O-C(0)-CH(CHa)-
817. OCFy CaHs-0-C(0)-CH(CHy)-
a18. OCh (CH30)CH-CH,-
819, OCF, (CaHsO)sCH-CH--
820. ocar, H
821. oCcar, CHs
822. OCaF, CHyCHyr
623. OCCIF; (CHs):CH-
824. OCaF; CHyCH.CH-
825. OCCIF, n-CqHs
826. OCCIF, (CHs)sC-
828. OCCIF, N-Cghy
829. OcaF, {CHs)CH-CHx-CHz
830. OCAF, (CzHg)er-CH-
831. 0ocaR, {CH3)s:C-CHz-_
832. Ocdr (CHs)sC-CHzCHy-




WO 2005/035486 PCT/EP2004011008 Y/
32

R R*
833. OCOF; CeHsCH(CHa)-CHe-
834. OcdF, CHy-CHz-C(CHa)r
835. OCdF, (CH3):CH-CH(CH3)-
836. OcaF, (CH3)sC-CH(CH5)-
837. OCCIF; {CHa)eCH-CHz-CH(CHx)-
838. OCCIF, CHy-CHzC(CH3){CzHa)-
839. OCCIF CHy-CHerCHzC(CHa)z
B40. OCCIFR; CaHg-CHz-CH(CH,)-CHa-
841. OCar, cyclopropyl
842. OCCIF; cyclopropyl-CHg-
843. OCOF; cyclopropyl-CH(CHs)- i
B844. OCdF, cyclobutyl
845. OCCIF; cyclopentyl
846. OCaF, cyclohexyl
847. ocar, HC=C-CHr
848. OCaF, HC=C-CH(CH,)-
B49. OCaF, HCEC-C{CHa)zr _
850. OCCIF, HCSC-C({CHa)(CeHa)-
851. OCCIF, HC=C-C(CH3)(CsHy)-
852, | OCaF; CHg=CH-CHq-
853. OCaF; H;C=CH-CH(CH,)-
854. OCCIF; HoC=CH-C(CHa)=
855. OCaF; HoC=CH-C(C2Hs}{CHs)-
856. 0CaF, CeHsCHr
857. OCQR; 4-(CH3)sC-CaHe-CHz-
858. OCaF, CeH5-CHr
B50. OCdF, 4-(CHs)sC-CeHa-CHz
860. OCCIF; 4-Cl-CeHs-CHy
861. OCCIF; 3-(CH30)-CeHe-CHz
862. OCCIF 4-(CH30)-CgHe-CH-
863. OCCIF; 2-(CH30)-CeHe-CHz
864. ocdF, 3-Cl-CeHy-CHr
865. Ocar 2-ChCeHa-CHe
866. OCaF, 4-(FsC)-CeHe-CHz
867. OCaF, NC-CHg-
868. OCCIF; NC-CHe-CHe-
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869. OCCF, NC-CHz-CH(CHy)-
870. OCCIF, NC-CHz-C(CHa)r
871. OCCIF; NC-CHz-CHz-CHx
g872. OCCIF, FHoC-CHz
873. OCCIF, CiHC-CHy-
B74. OCCIF, BrH.C-CHy-
875." OCaF; FHLC-CH(CHa)-
876. OCalF, ClHzC-CH(CHy)-
877. OCCIF BrHzC-CH(CHa)-
878. OCaF; FzHC-CHy-
879. ocaF, F3C-CHz
880. OCCIF, FH2C-CHz-CHr
881. OCCIF, ClH:C-CHz CHz _
8B2. OCdFR, BrHzC-CHz-CHe
883. OCCIF, FsHC-CHCHz
884. ocan F3C-CHs-CHy
885. OCCIF; CHy-O-CHx-CHy-
886. OCaF, CHy-S-CHx-CHe-
887. OCaF, CHy-SOr-CHz-CHr
888. OCaF, CaHg-O-CHyCHy
889. OCCIF, (CHa)2CH-O-CHs-CHz-
890. OcaF; CaHy-S-CHxCHy-
801. OcaFr, CoHy-SO-CH-CHe
892 ocar, (CHa)2N-CH- CHy
893. OCF, (CaHg)aN-CHx-CHz-
894. 0CdF; [(CHa)sCH]oN-CHz-CHz-
805. OCCOF, CH;-O-CHy-CH(CHa)-
896. 0CaF, CHy-S-CHy-CH(CHa)-
897. OcdF, CHy-SOz-CHzCH(CHy)-
898. ocar, C2Hs-0-CHyCH(CHs)-
899. OCaF, CyHg-S-CHy-CH(CHs)-
900. OCdF, C;Hs-SO5-CHy-CH(CHa)-
g01. 0car, (CHa)aN-CHz-CH(CHa)-
902. ocdR (CaHs)sN-CH-CH(CH3)-
903. OCaf; [(CHa)eCH]eN-CHg-CH(CHg)-
804. ocaf, CHy-O-CH(CHa)-CHz-
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805. 0CaF, CHy-S-CH(CH3)-CHs-
908. OCQF, CHy-SO-CH(CHs)-CHz-
807. OCaF, CaHs"O-CH{CHs)-CHy-
908. OCaF, CzHs-S-CH(CH,)-CHy-
9089, OCCIF; CaH;-SOz-CH(CHa)-CHx-
910. OCCF, (CHa)aN-CH(CHs)-CHy
911. ocar, (CaHg)zN-CH(CHa)-CHy
912. OCdF; [(CHa)yCH]aN-CH(CH5)-CHa-
913. OCaF, CHy-O-CHzCHx-CHyr
914. ocaFr, CHy-S-CHz-CHz-CHy-
915. OCQF, CHs-80,-CH-CH-CHy
g16. ocaFr; CaHs-O-CHz-CHe-CHx-
917. OCCIF; CzHeS-CHx- CHy CH-
918. OCalf; CaHe 8O- CH--CH-CHy-
919. OCCIF; (CHs)aN-CHy-CHx-CHy-
920. OCOF, (CaHy):N-CHz CHy CHZ
g21. OCCIF, CHy-0-CHz-C(CHa)e-
922. OCCIF, CHyS-CHz-C(CHa)e
923, OCOF, CHy-SOx-CHy-C{CHa)z-
924. OcalF, CaHs-O-CHa-C(CHa)x
925. oCaF, CiHs-S-CH-C(CHa)r
926. ocak, CaHeSOs CHz C(CHalr
927. OCCIF; (CHs)aN-CHe-C{CHa)r
928. occlR (CaHg)sN-CH--C(CHy)
920. OCaF; [(CHy)eCH]:N-CHr-C(CHa)r
930. OCdF, Cl-CHCEC-CHy
931. OCdF, CHy-0-C(0)-CH,
932. OcaR, CaHsO-C{O}-CHa
933. OCOF, CHy-0-C(0)-CH(CHy)-
934. ocar, CHerO-C(O)-CH(CH,)-
835. OCCIF, (CHs0):CH-CHz
936. ocar, (CaHs0),CH-CHy

The 2-cyanobenzenesulionamide compounds of the formula | can be prepared, for
example, by reacting a 2-cyanobenzenesulfonylhalide |1 with ammonia or a primary



WO 2005035486 PCT/EP2004/011004 YZ

10

16

amine (ll1), similarly to a process described in J. March, 4" adition 1992, p. 499 (see
Scheme 1).

Scheme 1:
R R
A N R CN
4+ NHRpE —> H
R SO;Y (i Re 50._""\
Re Re "

W (0]

In Scheme 1 the variables R' to R® are as defined above and Y Is halogen, espaclally
chlorine or bromine. The reaction of a suifonylhalide Il, especially a sulfonyichloride,
with an amine Il Is usually carried out in the presence of a solvent. Sultable solvents
are polar solvents which are Inert under the reaction conditions, for axample C,-C,-
alkanols such as methanol, ethanol, n-propanol or lsopropanol, dialkyl ethers such as
diethy! ether, dlisopropyl ether or methyl tert-butyt ether, cyclic ethers such as dioxane
or tetrahydrofuran, acetonitrile, carboxamides such as N,N-dimethyl formamide, N,N-
dimethyl acetamide or N-maethylpyrrolidinone, water, (provided the sulfonyihalide l is
sufficiently resistent to hydrolysis under the reaction conditions ueaed) or a mixture
thereof.

in general, the amine lll is employed In an at ieast equimolar amount, preferably at
least 2-fold molar excess, based on the sulfonyihalide |, to bind the hydrogen halide
formed. it may be advantagaous to employ the primary amine lll in an up to 6-fold mo-
lar excess, based on the sulfonylhalide I1.

It may be advantageous to carry out the reaction In the presence of an auxiliary base.
Suitable auxiliary bases Include organic bases, for example tertiary amines, such as
aliphatic tertiary amines, such as trimethylamine, triethylamine or dlisopropylamine,
cycioaliphatic tertlary amines such as N-methylpiperidine or aromatic amines such
pyridine, substituted pyridines such as 2,3,5-collidine, 2,4,6-collidine, 2,4-lutidine, 3,5-
lutidine or 2,8-lutidine and inorganic bases for axample alkall metal carbonates and
alkaline earth metal carbonatas such as lithium carbonate, potassium carbonate and
sodlum carbonate, calcium carbonate and alkaline metal hydrogencarbonates such as
sodium hydrogen carbonate. The molar ratio of auxiliary base to sulfonylhalide || is
preferably in the range of from 1:1 to 4:1, preferably 1:1 to 2:1. If the reaction is carried
out in the presence of an auxlliary base, the molar ratio of primary amine Ill to sulfonyl-
halide Il usually is 1:1 to 1.5:1.
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The reaction [s usually carried out at a reaction temperature ranging from 0°C to the
boiling point of the solvent, preferably from O to 30°C.

It not commercially avallable, the sulfonylhalide compounds || may be prepared, for
example by one of the processes as described below.

The preparation of the sulfonyichloride compound It can be carried out, for example,
according to the reaction sequence shown in Scheme 2 where the variables R', R’ to
R® are as defined above:

Scheme 2:
A 2 U R
i " CN w CN
W 8l b)
R¢ S A SH R4 SO,—Cl
R R® RS
V) ) ,y=0C)

a) conversion of a benzisothiazole IV 1o a thiol V, for example, in analogy to a proc-
ess described In Liebigs Ann. Chem. 1880, 768-778, by reacting IV with a bage
such as an alkali metal hydroxide and alkaline earth metal hydroxide such as so-
dium hydroxide, potassium hydroxide and calclum hydroxide, an alkalt metal hy-
dride such as sodlum hydride or potassium hydride or an alkoxkie such as so-
dium methoxide, sodium ethoxide and the like In an Inert organic solvent, for ex-
ample an ether such aa diethyl ether, diisopropyl ether, tetrahydrofuran, dioxane,
or In a alcohol such as methanol, ethanol, propanol, isopropanol, butanol, 1,2-
ethanediol, diethylene glycol, or In a carboxamkie such as N,N-dimethyl forma-
mide, N,N-dimethyl acetamide or N-methyipyrrolidinone or in dimethylsulfoxide or
In a mixture of the above mentioned solvents; and acldification 10 yield the thiol V.
The benzisothiazole |V can be prepared in analogy to a process described In
Liebig Ann. Chem 729, 148-151 (1889); and subsequent

b) oxidation of the thicl V to the sulfonyichioride Il (Y = CI), for axample, by reacting
the thiol V with chlorine in water or a water-eolvent mixture, e.g. a mixture of wa-
ter and acetic acld, in analogy to a process described in Jerry March, 3™ edition,
1985, reaction 9-27, page 1087.

Compounds Il (where Y I8 chlorine and R* and R® are hydrogen) may be prepared by
the reaction sequence shown In Scheme 3 where the variable R' has the meanings
given above and R*Is H, CI, Br, | or CN:



WO 2005/033486 PCT/EP2004/011004 _j‘b

aa
Scheme 3:
R R A Rt R
HN HN g CN w . N
— . L . A - .
8CN 8CN - —a
o) (vin vin) " W, Y=Cn

c) preparing a thiocyanato compound VI by thiocyanation of the aniline VI with thio-
5 cyanogen, for example, In analogy to a process described In EP 845 449, In Jerry
March, 3™ edition, 1985, p. 476, in Neuere Methoden der organischen Chemie,
Vol.1, 237 (1844) or In J.L. Wood, Organic Reactions, vol. lil, 240 (1948); the
thiocyanogen is usually prepared In situ by reacting, for example, sodium thiocy-
anate with bromine In an Inert solvent. Suitable solvents Iinclude alkanols such as
10 methanol or ethanol or carboxylic acids such as acstic acid, proplonic acid or
Isobutyric acld and mixtures thereof. Preferably, the inert solvent is methanol to
which some sodium bromide may have been added for stabllization.

d) conversion of the amino group in Vil into a diazonium group by a conventional

15 diazotation followed by conversion of the diazonium group into hydrogen, chlo-
rine, bromine or lodine or cyano. Sultable nitrosating agents are nitrosonium
tetrafluoroborate, nitroeyl chioride, nitrosyl sulfuric acid, alkyl nitrites such as t-
butyl nitrite, or satte of nitrous acid such as sodium nftrite. The conversion of the
resulting diazonlum salt Into the corresponding compound VIl where R? = cyano,

20 chlorine, bromine or iodine may be carried out by treatment of VII with a solution
or suspension of a copper(l) salt, such as copper{l) cyanide, chloride, bromide or
lodide or with a solution of an alkall metal salt (cf., for example, Houben-Wey!,
Methaden der organischen Chamie [Methods of Organic Chemistry], Georg
Thieme Verlag Stuttgart, Vol. 5/4, 4™ edition 1960, p. 438 fi.) The converslion of

25 the resulting diazonium salt into the corresponding compound Vil where R? = H,
for example, may be carried out by treatment with hypophosphorous acid, phos-
phorous acid, sodium stannite or in non-aqueous media by treatment with tribu-
tyitin hydride or (C2Hg)sSnH or with sodium borohydride (cf., for example, Jerry
March, 3™ edition, 1985, 846f).

e) reduction of the thiocyanate VIl to the corresponding thiol compound IX by
treatment with zinc In the presance of suliuric acid or by treatment with sodium
sulfide; and subsequent

35 ) oxidation of the thiol IX to obtain the sulfonyichloride Il in analogy to step b) of
scheme 2.
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Furthermore, the benzenesulfonyichioride Il (Y = Cl) may be prepared by the reaction
sequence shown In Scheme 4 where the variables R', R?, R* and RS are as defined

above.
Scheme 4:
A (-] -1
s _9_ H b on
—ie
R NO, R NO, R¢ NO,
R R Re

[r1) &

)
1 1 1
R oN R? oN R CN
——— ————
Rt NO, R NH, R¢ 80—
RY

(@

ol eain Y =c)

transformation of nitrotoluene X into the benzaldoxime compound XI, for example
in analogy to a process described in WO 00/28384. The transformation of X into
X! Is e.g. achleved by reacting nitro compound X with an organic nitrite R-ONO,
wherein R Is alkyt In the presence of a base. Sultable nitrites are C;-Cy-alkyl ni-
trites such as n-butyl nitrite or (iso)amyl nitrite. Suitable bases are alkall metal
alkoxides such as sodium methoxide, potassium methoxide or potassium tert-
butoxide, alkali metal hydroxides such as NaOH or KOH or organo magnesium
compounds such as Grignard reagents of the formula R'MgX (R' = alkyl, X =
halogen). The reactlon is usually carried out In an inert solvent, which preferably
comprises a polar aprotic solvent. Suitable polar aprotic solvents include carbox-
amides such as N,N-dlalkylformamidas, e.9. N,N-dimethylformamide, N,N-
dialkylacetamides, 8.9. N,N-dimethylacetamide or N-alkyllactamas e.g. N-
mathylpyrrolidone or mixtures thereof or mixtures thereof with non-polar solvents
such as alkanes, cycloalkanes and aromatic solvents e.g. toluene and xylenes.
When using sodium bases, 1-10 mol % of an alcohol may be added, if appropri-
ate. The stolchlometric ratios are, for example, as follows: 1-4 equivalents of
base, 1-2 equivalents of R-ONO; preferably 1.5-2.5 equivalents of base and 1-1.3
equivalents of R-ONO; equally preferably: 1-2 equivalents of base and 1-1.3
equivalents of R-ONO. The reaction is usually carmied out in the range from -60°C
to room temperatwre, preferably —-50°C to ~20°C, In particular from -35°C to
-25°C.
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(h) dehydration of the aldoxime Xl to the nitrile XlI, for example by treatment with a

0]

(k)

dehydrating agent such as acetic anhydride, ethyl orthoformate and H*,
{CeHs)aP-CCly, trichloromethyl chloroformate, methyl (or ethyl) cyanoformate,
triflucromethane sulfonic anhydrida In analogy to a procedure described In Jerry
March, 4™ adition, 1992, 1038f;

reduction of compound Xl to the aniline XIll, for example by reacting the nitro
compound Xl with a metal, such as Iron, zinc or tin or with SnCl,, under acidic
conditions, with a complex hydride, such aa fithium aluminium hydride and so-
dium. The reduction may be carrled out without dilution or In a solvent or diluent.
Sulteble solvents are — depending on the reduction reagent chosen — for example
water, alkanols, such as methanol, ethanol and Isopropanal, or ethers, such as
diethyl ether, methyl tert-butyl ether, dioxans, tetrahydrofuran and ethylene glycol
dimethyl ether.

The nitro group in compound Xil may also be converted into an amino group by
catalytic hydrogenation (see, for axample, Houben Weyl, Vol. IV/1c, p. 5086 ff or
WO 00/29394). Catalysts being suitable are, for example, platinum or palladium
catalysts, wherein the metal may be supported on an Inert carrier such as acti-
vated carbon, clays, cellthe, sllica, alumina, alkaline or earth alkaline carbonates
atc. The metal content of the catalyat may vary from t to 20% by weight, based
on the support. In general, from 0.001 to 1% by weight of platinum or palladium,
based on the nitro compound XI|, preferably from 0.01 to 1% by weight of plati-
num or palladium are uged. The reaction is usually carrled out elther without a
solvent or In an inert solvent or diluent. Sultable solvents or diluents Include aro-
matics such as benzene, toluene, xylenes, carboxamides such as N,N-
dlalkylformamides, 8.g. N,N-dimethylformamide, N,N-dialkylacetamides, e.g. N,N-
dimethylacetamide or N-alky! lactamss e.g. N-methyipyrmrolidone, tetraalkylureas,
such as tetramethylurea, tetrabutylurea, N,N'-dimethyipropylene urea and N,N'-
dimethylethylene urea, alkanols such as methanol!, ethanol, isopropanol, or n-
butanol, ethers, such as diethyl ether, methyl tert-butyl ether, dioxane, tetrahydro-
furan and ethylene glycol dimsthyl ether, carboxylic acids such as acetic acid or
proplonic acid, carbonic acid ester such as sthyl acetate. The reaction tempera-
ture Is usually In the range from -20°C to 100 °C, preferably 0°C to 50°C. The hy-
drogenation may be carried out under atmoapheric hydrogen pressure or ele-
vated hydrogen preasure.

conversion of the amino group of compound Xii! into the corresponding dia-
zonium group followed by reacting the dlazonlum salt with sulfur dioxide in the
presence of copper(ll} chloride to afford the sulfonyichloride |l. The dlazonium

salt may be preparad as described In step d) of scheme 3. Preferably, sodium ni- -
trite Is used as alky! nitrite. In general, the sulfur dioxide Is dissolved in glacial
acetic acid.



WO 2003035486

10

16

25

40

The compounds of formula Xlll may also be prepared according to methods described
in WO 94/18980 using ortho-nitroanilines as precursors or WO 00/059888 using isatin
precursors.

If individual compounds cannot be obtained via the above-deacribed routss, they can
be prepared by derivatization other compounds | or by customary modifications of the
synthesls routes described.

The reaction mixtures are worked up in the customary manner, for example by mixing
with water, separating the phases and, if appropriate, purifying the crude products by
chromatography, for example on alumina or sllica gel may be employed. Some of the
intermediates and end products may be obtained In the form of coloriess or pale brown
viscous olls which are freed or purified form volatile componenta under reduced pres-
sure and at moderately elevated temperature. If the Intermediates and end products
are obtained as solids, they may be purified by recrystallisation or digestion.

Duse to thelr excellent activity, the compounds of the general formula | may be used for
controlling animal pests. Animal pests include harmful insects and acaridae. Accord-
Ingly, the invention further provides agriculturally composition for combating animal
pests, especially Insects and/or acaridae which comprises such an amount of at least
one compound of the general formula | and/or at least one agriculturally useful salt of |
and at least one Inert liquid and/or solld agronomically acceptable carrier that It has a
pesticidal action and, if desired, at least one surfactant.

Such a composition may contaln a single active compound of the general formula | or a
mixture of several active compounds | according to the present Invention. The compo-
sition according to the present invention may comprise an individual isomer or mixtures
of Isomers.

The 2-cyanobenzenesulfonamide compounds | and the pestidicidal compositions com-
prising them are effective agents for controlling animai pests. Animal pests controlled
by the compounds of formula | include for example:

Insecta from the order of the lepidopterans (Lepidoptera), for example Agrotis ypsilon,
Agrotis segetum, Alabama argillacea, Anticarsia gemmatalis, Argyresthia conjugelia,
Autographa gamma, Bupalus pinlarius, Cacoecia murinana, Capua reticulana, Cheima-
tobia brumate, Choristoneura fumiferana, Choristonaura occidentalis, Clrphis
unipuncta, Cydia pomonella, Dendrolimus pini, Diaphania nitidalis, Diatrasa grandi-
osella, Earias Insulana, Elasmopaipus lignosellus, Eupoeciiia ambiguella, Evetria bou-
liana, Feltia subterranea, Galleria mellonelia, Grapholitha funebrana, Graphoiitha mo-
lesta, Hellothis armigera, Hellothis virascens, Hallothis zea, Hellula undalis, Hibernia
defoliaria, Hyphaniria cunea, Hyponomeuta malinelius, Kelferia lycopersicella, Lamb-
dina fiscellaria, Laphygma exigua, Leucoptera coffeslia, Leucoptera scitella, Lithocol-
letis blancardella, Lobesla boirana, Loxostege sticticalis, Lymantria dispar, Lymaniria
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monacha, Lyonetia clerkella, Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Orgyia pseu-
dotsugata, Ostrinia nubilalls, Panclis fiammea, Pectinophora gossyplella, Peridroma
saucla, Phalera bucephala, Phthorimaea operculella, Phyillocnistis citrella, Pieris bras-
sicae, Plathypena scabra, Plutella xylostelia, Pseudopiusia Includens, Rhyacionia frus-
trana, Scrobipaipula absoluta, Sitotroga cerealella, Sparganothis pilleriana, Spodoptera
frugiperda, Spodoptera littoralls, Spodoptera litura, Thaumnatopoea pityocampa, Tortrix
viridana, Trichoplusia nl and Zeiraphera canadensis;

beeties (Coleoptara), for example Agrilus sinuatus, Agriotes lineatus, Agriotes obscu-
rus, Amphimallus solstitlalls, Anisandrus dispar, Anthonomus grandis, Anthonomus
pomorum, Atomaria linearis, Blastophagus piniperda, Blitophaga undata, Bruchus rufl-
manus, Bruchus pisorum, Bruchus lentis, Byctiscus betulae, Cassida nebulosa, Cero-
tomna trifurcata, Ceuthorrhynchus assimilis, Ceuthorrhynchus napi, Chastocnema tibi-
alis, Conoderus vespertinus, Crioceris asparagi, Diabrotica longicomis, Diabrotica 12-
punctata, Diabrotica virgifera, Epllachna varivestis, Epitrix hirtipennis, Eutinobothrus
brasillensis, Hyloblus abietis, Hypera brunnelpennis, Hypera postica, ips typographus,
Lema bilineata, Lema melanopus, Laptinotarsa decemiineata, Limonius californicus,
Lissorhoptrus oryzophilus, Melanotus communis, Meligethes aeneus, Melolontha hip-
pocastani, Meiolontha melolontha, Oulema oryzae, Ortiorrhynchus sulcatus, Otlorrhyn-
chus ovatus, Phaedon cochleariae, Phyliotreta chrysocephala, Phyllophaga sp., Phyl-
lopertha horticola, Phyliotreta nemorum, Phyllotreta striolata, Popiilla Japonica, Sitona
lineatus and Sitophilus granaris,

dipterans (Diptera), for examnple Aedes asgyptl, Aedes vexans, Anastrepha ludens,
Anopheles meaculipennis, Ceratitis capitata, Chrysomya bexzliana, Chrysomya homi-
nivorax, Chrysomya macellaria, Contarinia sorghicola, Cordylobla anthropophaga,
Culex piplens, Dacus cucurbitae, Dacus oleae, Dasineura brassicae, Fannia canicy-
laris, Gasterophiius Intestinalis, Glossina morsitans, Haematobia imitans, Haplodiplosis
equestnis, Hylemyia platura, Hypodemna lineata, Liromyza sativae, Lirlomyza trifolli,
Lucilia caprina, Lucilia cuprina, Lucilia sericata, Lycoria pectoralls, Mayetiola destruc-
tor, Musca domestica, Muscina stabulans, Oestrus ovis, Oscinella frit, Pegomya hyso-
cyami, Phorbia antiqua, Phorbia brassicae, Phorbla coarctata, Rhagoletis cerasl,
Rhagoletis pomonella, Tabanus bovinus, Tipula oleracea and Tipula paludoss;

thripe (Thysanoptera), e.g. Dichromothrips corbetti, Frankiiniella fusca, Frankiinlella
occidentalls, Franidiniella tritici, Scirtothrips citri, Thrips oryzae, Thrips palmi and Thrips
tabaci,

hymenopterans (Hymenopisra) such as ants, bees, wasps and sawflles, e.g. Athalia
rosae, Atia cephalotes, Atta sexdens, Atla texana, Crematogaster spp., Hoplocampa
minuta, Hoplocampa testudinea, Monomorium pharaonis, Solenopsis geminata, So-
lenopsis invicta, Solenopsis richteri, Solenopsis xyloni, Pogonomyrmex barbatus, Po-
gonomyrmex califomicus, Dasymutilla occidentalls, Bombus spp., Vespula squamosa,
Paravaspula vulgaris, Paravespula pennsylvanica, Paravespula germanica,
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Dolichovespula maculata, Vespa crabro, Polistas, rubiginosa, Campodontus flaridanus,
and Linepitheum humile (Linepithema humile);

heteropterans (Hsteroptera), e.g. Acrostsmum hllare, Blissus leucopterus, Cyriopelitis
notatus, Dysdercus cingulatus, Dysdercus intermedius, Eurygaster integriceps,
Euschistus impictiventris, Leptoglossus phyllopus, Lygus lineolaris, Lygus pratensis,
Nezara viridula, Plasma quadrata, Solubea Insularis and Thyanta perdifor;

homopterans (Homoptera), 8.g. Acyrthosiphon onobrychis, Adelges laricls, Aphidula
nasturtl], Aphis fabae, Aphis forbes!, Aphis pomi, Aphis gossypi, Aphis grossulanae,
Aphis schneideri, Aphis spiraecola, Aphls sarmbuci, Acyrthasiphon pisum, Aulacorthum
solani, Bemisia argentifolil, Brachycaudus cardui, Brachycaudus helichrysi, Brachy-
caudus persicae, Brachycaudus prunicola, Brevicoryne brassicae, Capitophorus hom,
Cerosipha gossypil, Chaetosiphon fragaefolil, Cryptomyzus nibis, Dreyfusia nordman-
nianae, Dreyfusia piceas, Dysaphis radicala, Dysaulacorthumn pseudosolani, Dysaphis
plantaginea, Dysaphis pyri, Empoasca fabae, Hyalopterus pruni, Hyperomyzus lactu-
cae, Macrosiphum avenae, Macrosiphum euphorbiae, Macrosiphon rosae, Megoura
viciae, Melanaphis pyrarius, Metopolophium dirhodum, Myzodes persicae, Myzus as-
calonicus, Myzus cerasl, Myzus persicae, Myzus varians, Nasonovia riblg-nigr, Nila-
parvata lugens, Pemphigus bursarius, Perkinsielia saccharicida, Phorodon humull,
Psylla mall, Psylla pirl, Rhopalomyzus ascalonicus, Rhopalosiphum maldis, Rhopalosi-
phum padi, Rhopalosiphum insertum, Sappaphis mala, Sappaphis mali, Schizaphis
graminum, Schizonsura lanuginosa, Sitoblon avenae, Sogatelia furcifera Trialsurodes
vaporariorum, Toxoptera aurantiiand, and Viteus vitifolll;

termitas {/soptera), e.g. Calotermes flavicollis, Leucotermes flavipes, Reticulltermes
flavipes, Reticulltermes lucifugus und Termes nalalensis,

orthopterans {Orthoptera), e.g. Acheta domestica, Blatia orienialls, Blattella germanica,
Forficula auricularia, Gryliotaipa gryliotaipa, Locusta migratoria, Meianopius bivittatus,
Melanoplus fernur-rubrum, Melanoplus mexicanus, Melanoplus sanguinipes, Melano-
plus spretus, Nomadacris septemfasciala, Periplaneta americana, Schistocerca ameri-
cana, Schistocerca peregrina, Stauronotus maroccanus end Tachycines asynamorus,

Arachnoldea, such as arachnids (Acarina), e.g. of the families Argasidae, Ixodidae and
Sarcoptidae, such as Amblyomma americanum, Amblyomma variegatum, Argas persi-
cus, Boophilus annulatus, Boophiius decoloratus, Boophilus microplus, Dermacentor
slivarum, Hyalomma truncalum, Ixodes ricinus, Ixodes rubicundus, Ormithodorus mou-
bata, Otobius megnini, Dormanyssus gallinas, Psoroptes ovis, Rhipicephalus append;-
culatus, Rhipicephalus everisl, Sarcoptes scablel, and Eriophyldae spp. such as Aculus
schiechtendali, Phyliocoptrata oleivora and Eriophyss sheldont Tarsonemidae spp.
such as Phytonemus pallidus and Polyphagotarsonemus /atus, Tenuipalpldae spp.
such as Brevipalpus phoenicis; Tetranychidae app. such as Tetranychus cinnabarinus,
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Tetranychus kanzawal, Tetranychus pacificus, Tetranychus telarius and Tetranychus
urticae, Panonychus uimi, Panonychus citri, and oligonychus pratensis;

Siphonatera, e.g. Xenopsylla cheopsis, Ceratophyllus spp.

The compounds of the formula | are preferably used for controlling pests of the orders
Hamoptera and Thysanoptera.

The compounds of the formula | are also preferably used for controlling peste of the
orders Hymenoptera.

The compounds of formuia (1) or the pesticidal compositions comprising them may be
used to protect growing plants and crops from attack or infestation by animal pests,
especially insects or acaridae by contacting the plant/crop with a pesticidally effective
amount of compounds of formula (l). The term “crop” refers both to growing and har-
vestad crops.

The animal pest, especially the insect, acaridae, plant and/or soil or water in which the
plant Is growing can be contacted with the present compound(s) | or composition(s)
containing them by any application method known In the art. As such, "contacting” in-
cludes both direct contact (applying the compounde/compositions directly on the animai
pest, especially the insect and/or acaridae, and/or plant - typically to the follage, stem
or roots of the plant) and Indirect contact (applying the compounds/compositions to the
locus of the animal pest, especially the insect and/or acaridae, and/or plant).

Moreover, animal pests, espacially insects or acaridae may be controlled by contacting
the target pest, its food supply or its locus with a pesticldally effective amount of com-
pounds of formula (). As such, the application may be carried out bafore or after the
Infection of the locus, growing crops, or harvested crops by the pest.

"Locus” means a habltat, breaeding ground, plant, seed, soil, area, material or environ-
ment in which a pest or parasite Is growing or may grow.

Effective amounts suitable for use in the method of Invention may vary depending upon
the particular formula | compound, target past, method of application, application tim-
ing, weather conditions, animal pest habitat, especially insect, or acarid habitat, or the
like. In general, for use In treating crop plants, the rate of application of the compounds
| and/or compositions according to this invention may be in the range of about 0.1 g to
about 4000 g per hectare, desirably from about 25 g to about 600 g per hectare, more
desirably from about §0 g to about 500 g per hectare. For use In treating sesds, the
typical rate of application Is of from about 1 g to about 500 g per kllogram of seeds,
desirably from about 2 g to about 300 g per kilogram of seeds, more desirably from
about 10 g to about 200 g per kilogram of seads. Customary application rates in the
protection of materials are, for example, from about 0.001 g to about 2000 g, desirably
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from about 0.005 g to about 1000 g, of active compound per cubic meter of treated
material.

The compounds | or the pesticidal compositions comprising them can be used, for ex-
ample in the form of solutions, emulsions, microemulsions, suspensions, flowable con-
centrates, dusts, powders, pastes and granules. The use form depends on the particu-
lar purpose; In any case, it should guarantee a fine and uniform distribution of the com-
pound according to the invantion.

The pesticidal compaosltion for combating animal pests, especially Insects and/or acari-
dae containe such an amount of at least one compound of the general formula | or an
agriculturally useful sak of | and auxiliaries which are usually used in formulating pestl-
cidal composition.

The formulations are prepared In a known manner, e.g. by extending the active ingre-
dient with solvents and/or camiers, if desired using emulsifiers and dispersants, it also
being possible to use other organic solvents as auxillary solvents if water ia used as the
diluent. Auxiiiaries which are suitable are essentially: solvents such as aromatics (e.g.
xylene), chlorinated aromatics (e.g. chlorobenzenes), paraffins (e.g. mineral oil frac-
tions), alcohols (e.g. methanol, butanol), ketones (e.g. cyclohexanone), amines (e.g.
ethanolamine, dimethyiformamide) and water; carriers such as ground natural minerals
{e.g. kaolins, clays, tale, chalk) and ground synthetic minerals {e.g. highly-disperse
sllica, silicates); emulsifiers such as non-onic and anionic emulsifiers (e.g. poly-
oxyethylene fatty alcohol ethers, alkylsulfonates and arylsulfonates) and dispersants
such as lignin-sulfite waste liquors and methyicellulose.

Suitable surfactants are alkall metal, alkaline earth metal and ammonium salts of ligno-
sulfonic acid, naphthalenaesulfonic acld, phenolsulfonic acld, dibutyinaphthalenesulfonic
acid, alkylaryisutfonates, alkyl sulfates, alkylsuifonates, fatty alcohol aultates and fatty
aclds and their alkall metal and alkaline earth metal salts, salts of sulfated fatty alcohol
glycol ether, condensates of sulfonated naphthalene and naphthalene derivatives with
formaldehyde, condensates of naphthalene or of napthalenesulfonic acid with phenol
or formaldehyde, polyoxyethylene octylphenyl ether, ethoxylated isooctylphenol, octyl-
phenol, nonyiphenol, alkyliphenol polyglycol ethers, tributylphenyl polyglycol ethers,
alkylaryl polyether alcohols, lsotridecyl alcohol, fatty alcohol/ethylene oxide conden-
sales, ethoxylated castor oll, polyoxyethylene alkyl ethers, ethoxylated polyoxypropyl-
ene, lauryl alcohol polyglycol ether acetal, sorbitol esters, lignin-sulfite waste liquors
and methyicellulose.

Substances which are sultable for the preparation of directly sprayabls solutions, emul-
slons, pastes or oil dispersions are mineral oll fractions of medium to high boiling point,
such as kerosene or diessl oll, furthermore coal tar oils and cils of vagetable or animal
origin, aliphatic, cyclic and aromatic hydrocarbons, e.g. benzene, toluene, xylene, par-
affin, tetrahydronaphthalene, alkylated naphthalenes or their derivatives, methanol,



i0

15

20

WO 2005/035486 FCT/EF2004/011004

45

' sthanol, propanol, butanol, chioroform, carbon tetrachlorids, cyciohexanol, cyciohexa-

none, chlorobenzene, isophorone, strongly polar solvents, e.g. dimethyiformamide,
dimethyl sulfoxide, N-methylpyrrolidone and water.

Powders, materiais for scattering and dusts can be prepared by mixing or concomi-
tantly grinding the active substances with a solid carrier.

Granules, e.g. coated granules, compacted granules, impregnated granules and ho-
mogeneous granules, can be prepared by binding the active ingredients to solii carri-
ers. Examples of solid carrisrs are mineral earths, such as silicas, silica gels, silicates,
talc, kaolln, attaclay, limestone, lime, chalk, bole, loess, clay, dolomite, diatomaceous
earth, calcium suifate, magnesium sulfate, magnesium oxide, ground synthetic materi-
als, fertilizers, e.g. ammonium sulfate, ammonium phoephate, ammonium nitrate,
ureas, and products of vegetable origin, such as cereal mea!, tree bark meal, wood
meal and nutshell meal, cellulose powders and other solki carriers.

Such formulations or compositions of the present [nvention include a formula | com-
pound of this invention (or combinations thereof) admixed with one or more agronoml-
cally acceptable inert, 20lid or liquid carriers. Those compositions contaln a pesticidally
sffective amount of said compound or compounds, which amount may vary depending
upon the particular compound, target pest, and maethod of use.

In general, the formulations compriae of from 0.01 to 85% by weight, preferably from
0.1 to 80% by weight, of the active Ingredient. The active ingredients are employed in a
purity of from 80% to 100%, preferably 85% to 100% (according to NMR spectrum).

The following are exemplary formulations:

. 5 parts by weight of a compound according to the invention ara mixed Intimately
with 95 parts by weight of finely divided kaolin. This gives a dust which comprises
5% by weight of the active ingredient.

Il. 30 parts by weight of a compound according to the Invention are mixed intimately
with a mixture of 92 parts by weight of pulverulent silica gel and 8 parts by
weight of paraffin oll which had been sprayed onto the surface of this silica gel.
This gives a formulation of the active Ingredient with good adhesion properties
(comprises 23% by weight of active ingredient).

Ill. 10 parts by weight of a compound according to the invention are dlasolved in a
mixture composed of 80 parts by weight of xylene, 6 parts by weight of the ad-
duct of 8 to 10 mol of ethylene oxide and 1 mol of oleic acid N-
monoethanolamide, 2 parts by welight of calclum dodecylbenzenesulfonate and 2
parts by weight of the adduct of 40 mol of ethylene oxide and 1 mol of castor oil

A
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(comprises 8% by weight of active Ingredient).

| 4

IV. 20 parts by weight of a compound according to the invention are dissoived In a
mixture composed of 60 parts by welght of cyclohexanone, 30 parts by weight of
Isobutanol, 5 parts by weight of the adduct of 7 mol of ethylene oxide and 1 mol
of iscoctylphenol and 5 parts by weight of the adduct of 40 mol of ethylene oxide
and 1 mol of castor oil (comprises 16% by weight of active ingredient).

V. 80 parts by welght of a compound according to the invention are mixed thor-
oughly with 3 parts by weight of sodium dilsobutyinaphthalene-alpha-sulfonate,
10 parts by weight of the sodium salt of a lignosulfonic acld from a sulfite waste
liquor and 7 parts by weight of pulverulent sllica gel, and the mixture Is ground in
a hammer mill (comprisas 80% by welght of active ingredient).

VI. 90 parts by weight of a compound according to the invention are mixed with 10
parts by weight of N-methyi-ct-pyrrolidone, which gives a solution which Is sulit-
able for use In the form of microdrops (comprises 80% by welght of active Ingre-
dient). -

VIl. 20 parts by weight of a compound according to the invention are dissolved in a
mixture composed of 40 parts by weight of cyclohexanone, 30 parts by weight of
lacbutanol, 20 parts by weight of the adduct of 7 mol of ethylene oxide and 1 mol
of lecoctylphenol and 10 parts by weight of the adduct of 40 mol of ethylene ox-
Ide and 1 mol of castor oll. Pouring the solution Into 100,000 parts by weight of
water and finely distributing It therein gives an aqueous dispersion which com-

. prises 0.02% by weight of the active Ingredient.

VIll. 20 parts by weight of a compound according to the invention are mixed thor-
oughly with 3 parts by weight of sodium dilsobutyinaphthalene-c-sulfonate, 17
parts by weight of the sodium salt of a lignosutfonic acid from a sulfite waste liq-
uor and 80 paris by weight of pulverulent sliica gel, and the mixture Is ground in
a hammer miil. Finely distributing the mixture in 20,000 parts by weight of water
gives a spray mixture which comprises 0.1% by weight of the active ingredient.

The active ingredients can be used as such, in the form of their formulations or the use
forms prepared therefrom, e.g. In the form of directly sprayabile solutions, powders,
guspenslons or dispersions, emulsions, oll dispersions, pastes, duets, materials for
spreading, or granules, by means of spraying, atomizing, dusting, ecattering or pouring.
The use forms depend entirely on the intanded purposes; In any cass, this is intended
to guarantee the finest possible distribution of the active ingredients according to the
invention.

Agqueous use forme can be prepared from emulsion concentrates, pastes or wettable
powders (sprayable powders, oll dispersions) by adding water. To prepare emuisions,
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pastes or oll dispersions, the substances as such or dissolved In an oll or solvent, can
be homogenized in water by means of wetter, tackifier, dispersant or emulsifier. Alter-
natively, It is possible to prepare concentrates composed of active substance, wetter,
tackifier, dispersant or emulsifier and, if appropriate, solvent or oll, and such concen-
trates are sultable for dilution with water,

The active Ingredient concentrations in the ready-to-use products can be varied within
substantial ranges. In general, they ara from 0.0001 to 10%, preferably from 0.01 to
1%.

The active Ingredients may aleo be used successfully in the ultra-low-volume process
(ULV), it being possible to apply formulations comprising over 95% by weight of active
ingredient, or even the active ingredient without additives.

Compositions to be used according to this invention may also contain other active
Ingredients, for example other pesticides, insecticides, herbicides, fungicides, other
pesticides, or bactericides, fertlizers such as ammonium nitrate, urea, potash, and
superphosphate, phytotoxicants and plant growth regulators, safeners and
nematicides. These additional ingredients may be used sequentially or In combination
with the above-described compositions, if appropriate also added only iImmediatety
prior to use (tank mix). For example, the plant(s} may be sprayed with a composition of
this Invention either before or after being treated with other active Ingredients.

These agents can be admixed with the agents used according to the invention in a
walght ratio of 1:10 to 10:1. Mixing the compounds | or the compositions comprising
them In the use form as pesticides with other pesticides frequently resuilts in a broader
pesticidal apectrum of action.

The following list of pesticides together with which the compounds of formula | can be
used, Is intendead to lllusetrate the poaslible combinationa, but not to impose any
imitation:

Organophosphates: Acaphate, Azinphos-methyi, Chlorpyrifos, Chiorfenvinphos, Diazl-
non, Dichlorvos, Dicrotophos, Dimethoate, Disulfoton, Ethlon, Fenitrothion, Fenthlon,
{soxathion, Malathion, Mathamidophos, Methidathlon, Methyl-Parathlon, Mevinphos,
Monocrotophos, Oxydemeton-methyl, Paraoxon, Parathion, Phenthoate, Phosalone,
Phosmet, Phosphamidon, Phorate, Phoxim, Pirlmiphos-methyl, Profencfos, Prothiofos,
Sulprophos, Triazophos, Trichlorfon;

Carbamatss: Alanycarb, Benfuracarb, Carbaryl, Carbosulfan, Fenoxycarb, Furathio-
carb, Indoxacarb, Methlocarb, Mathomyl, Oxamyl, Pirimicarb, Propoxur, Thiodicarb,
Triazamate;

L0
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Pyrethroids: Blfenthrin, Cyfiuthrin, Cypermethrin, Deltamethrin, Esfenvalerate, Ethofen-
prox, Fenpropathrin, Fenvalerate, Cyhalothrin, Lambda-Cyhalothrin, Permethrin, Si-
Iafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Tralomethrin, Zeta-Cypermethrin;

Arthropod growth regulators: a) chitin synthesls Inhibitors: benzoylureas: Chiorflua-
zuron, Diflubenzuron, Flucycloxuron, Flufenoxuron, Hexaftumuron, Lufenuron, Novalu-
ron, Teflubenzuron, Triflumuron; Buprofezin, Diofenclan, Hexythlazox, Etoxazole,
Ciofentazine; b) ecdysone antagonists: Halofenozide, Methoxyfenozide, Tebufenozide;
c) juvenolds: Pyriproxyfen, Methoprene, Fenoxycarb; d) lipld biosynthesis inhibitors:
Spirodiclofen;

Various: Abamectin, Acequinocyl, Amitraz, Azadirachtin, Bifenazate, Cartap, Chior-
fenapyr, Chlordimeform, Cyromazine, Diafenthiuron, Dinetofuran, Diofenolan, Ema-
mectin, Endosulfan, Ethiprole, Fenazaquin, Fipronil, Formetanate, Formetanate hydro-
chloride, Hydramethyinon, Imidacloprid, Indoxacarb, Pyridaben, Pymetrozine, Spino-
sad, Sulfur, Tebufenpyrad, Thiamethoxam, and Thiocyclam.

The present invention Is now illustrated In turther detalls by the following exampies.
l. Synthesls Examples

Example 1: n-Propyl-(2-cyano-3-methyl-phenyl)sulfonamide

1.1: 2-Cyano-3-methyl-phenyisulfonyichloride

A solution of 11.8 g (88 mmol) of 2-amino-6-methylbenzonitrile (prepared, e.g. accord-
ing to WO 84/18980) In 120 ml of glacial acetic acid was initially charged and 32.2 g of
concentrated hydrochloric acid were slowly added at room temperature. The reaction
mixture was stirred at room temperatures for 10 minutss and then a solution of 6.4 g
{82 mmol) of sodium nitrite in 20 mi of water was added dropwise at 5-10°C. The reac-
tion mixture was stirred at 0°C for one hour to obtain the dlazonlum sall. in a separate
stirred flask, a saturated solution of sulfur dioxide in glacial acetic acid was prepared at
10°C and a solution of 5.5 g of copper(li) chioride In 11 ml of water was added. The
reaction mixture of the dlazonium salt which had been prepared beforehand was then
added dropwise to the solution of the copper salt. The resulting mixture was stirred at
room tempsrature for additional 45 minutes. Then the reaction mixture was poured Into
lce-cooled water and the aqueous phase was extracted three times with dichloro-
methane. The combined organic layers were dried over a drying agent and filtered. The
fitrate was concentrated In vacuo to afford 16.4 g (87% of the theory) of the title com-
pound having a melting point of 75-77°C.

1.2: n-Propyl-(2-cyano-3-methyl-phenyl)sutfonamide

PCT/EP2004011008 &/
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A solution of 1 g (5 mmol) of 2-cyano-3-methyl-phenyisulfonyichloride in 10 mi of tetra-
hydrofuran was added to a solution of 830 mg (11 mmol) of n-propylamine In 20 mi of
tetrahydrofuran at room temperature. The reaction mbdure was stirred at room tem-
perature for 3 hours before water was added. The aqueous phase was acidified with
hydrochloric acld (10% strength by weight, aqueous solution) to pH = 3 and then ex-
tracted three times with dichioromethane. The combined organic extracts were dried
over sodium sulfate and filkered. The filtrate was concentrated in vacuo to afford 850
mg (85% of theory) of the titie compound having a meiting point of 74-77°C.

Example 2: Methyl-(2-cyanc-3-methoxy-phenyl)sulfonamide
2.1: 2-Amino-6-methoxy-benzonitrile

A solution of 70 g (0.5 mol) of 2-amino-8-flucro-benzonitrile (prepared, e.g. according
to US 4,504,660) in 250 mi of N,N-dimethylformamide was Initially charged and a solu-
tion of 30.6 g (0.55 mol) sodium methoxide in 70 m! of methanol was added dropwise
at room temperature while stirring. The mixture was then refluxed for 5 hours under
stirring. The completion of the reaction was monitored by TLC. Additional 25 g of so-
dium methoxide in 35 ml methanol were added and the reaction mixture was refluxed
for additional 4 hours while stirring. The reaction mbdure was concentrated under re-
duced pressure, the resulting residue was triturated with water, sucked off and the ob-
tained solide were dissolved in athyl acetate. The resulting solution was concentrated
In vacuo. The obtained residue was triturated with petroleum ether &nd sucked off to
afford 48 g (83% of theory) of a brownlsh solld having a metting point of 143-146°C.

2.2: 2-Cyano-3-methaxy-phenyisulionyichloride

10 g of concentrated hydrochioric acid were slowly added to a solution of 4.0 (27 mmol)
of 2-amino-8-methoxy-benzonitrile In 32 mi of glacial acetic acid at room temperature
while stiring. The mixture was stirred at room temperatures for 10 minutes. Then a
solution of 1.9 g (27.3 mmol) sodium nitrite in 5 ml of water was added at 5-10°C and
the reaction mixture was stirred at 0°C for 1 hour to obtaln the diazonium salt. In a
separate flask, a saturated solution of sulfur dioxide in 88 mi of glaclal acetic acid was
prepared at roomn temperature and & solution of 1.7 g of copper{ll) chloride in 4 ml of
water was added. The reaction mixture of the diazonium sait which had been prepared
beforehand was then quickly added to the solution of the copper salt. The resulting
mixture was stirred at room temperature for additional 2.5 hours. The reaction mixture
was then poured into lce-cooled water. The aqueous layer was extracted three times
with dichloromethane. The combined organic extracts were dried over a drying agent
and filtered off with auction. The filirate was concentrated In vacuo to afford 5.3 g (85%
of theory) of the title compound having a melting point of 86-89°C.

2.3: Methyl-(2-cyano-3-methoxy-phenyl)sulfonamide
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A solution of 1.25 g (5.4 mmol) of 2-cyano-3-methoxy-phenyisulfonyichloride In 30 mi
of tetrahydrofuran was added to a solution of 960 mg (12 mmol) of an aqueous solution
of methylamine (40% by weight) in 20 mi of tetrahydrofuran at room temperature. The
reaction mixture was stirred at room temperature for 30 minutes before water was
added. The aqueous phasa was acidifled to pH = 3 using hydrochioric acid (10%
strength by weight, aqueous solution). The aqueous phase was then exiracted three
times with dichioromethane. The combined organic extracts were dried over sodium
sulfate and fitered. The filirate was concentrated In vacuo and the resulting residue
was triturated with methyli tert-butyl ether to afford 0.28 g (23% of theory) of the title
compound having a metlting polnt of 121-128 °C.

Exampla 3: Ethyl-(4-chloro-2-cyano-3-methyl-phenyl)sulfonamide
3.1: 5-Chioro-6-methyl-2-thiocyano-benzonitrile

30 g (190 mmol) of 2-methyl-3-cyano-4-thiocyanatoanlliine {prepared according to EP
0945449) weare dissolved in 160 ml of glacial acetic ackd and 83 g of concentrated hy-
drochloric acid were slowly added dropwise under stirring. The mixture was stirred for
10 minutes, and then a solution of 11 g (160 mmol) of sodium nitrite in 23 ml of water
was added dropwise at 5-10 °C to obtain the diazonium salt. in a separate flask, a solu-
tion of 16 g of copper(l) chioride In 50 mi of concentrated hydrochloric acid was pre-
pared. The reaction mbdure of the diazonium saklt which had been prepared before-
hand was then quickly added dropwise to the solution of the copper salt. The resulting
reaction mixture was stirred at room temperature for 24 hours. The reaction mixture
was then poured into ice-cooled water and the aqueous phase was extracted three
times with dichloromethane. The combined organic iayers were dried, filterad and then
evaporated. The resulting crude product was purifled by column chromatography on
silica gel (eluent: toluene/ethyl acetate) to yield 14.3 g (43% of theory) of the title com-
pound having a melting point of 78-80°C.

3.2: 4-Chloro-2-cyano-3-methyl-phenylsulfonyichloride

A suspension of 3.0 g (21 mmol) of S-chloro-8-methyl-2-thiocyanatobenzonitrile in 20
mi of methanol was Initially charged, and a solution of 1.9 g (14 mmol) of sodium sul-
fide in 8 ml of water was added while the temperature was maintained at 20 to 35°C.
The resulting yellow solution was stirred at room temperature for 2 days. The mixture
was then diluted with water and extracted with methyl tert-butyl ether. The aqueous
phase was adjusted to pH 7 by addition of concentrated hydrochloric acid and then
extracted with dichloromethane. The aqueous phase was subsequently adjusted to pH
1 by addition of concentrated hydrochloric acid and then extracted with dichloro-
methane. The organic layer was dried, filtered and then concentrated. The obtained
residue was suspended in a mixture of 20 mi of glacial acetic acid, 5 ml of dichloro-
methane and 18 mi of water and a stream of chlorine gas was then Introduced at 25-

PCT/EP2004/011008 &4 =5
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45°C over a period of 3 hours. The reaction mixture was dlluted with dichloromethane

and the organic phase was washed with Ice-cooled water. Drying of the organic phase
over sodium sulfate was followed by filtration and concentration of the solution to yield
1.3 g (36% of theory) of the title compound having a melting point of 69-72°C.

3.3: Ethyl-(4-chloro-2-cyano-3-methyl-phenyl)sulfonamide

An aqueous soiution of 770 mg (12 mmol) of ethylamine (70% by weight) in 20 mi of
tetrahydrofuran was Initlally charged, and a solution of 1.3 g (5.2 mmoi) of 4-chloro-2-
cyano-3-methyiphenyisulfonyichloride from 3.2. In 10 ml of tetrahydrofuran was added
dropwise at room temperature. The reaction mixture was stirred at room temperature
for 2 hours, diluted with water and adjusted to pH 3 by addition of hydrochloric acid
(10% strength by weight, aqueous solution). The aqueous phase was axtracted three
times with dichloromethane. The combined organic layers were dried over sodium sul-
fate, filtered and then evaporated to dryness In vacuo to obtain 0.5 g (28% of theory) of
a brown solid having a meiting point of 85-80°C.

The compounds nos. 4 to 191 of the formula | with R* = H listed In the following table 1
and the compounds nos. 182 and 193 of the formula | with R® = H listed in table 2 were

prepared analogously.

Table 1:
R!
" N
H (]
80,—N(
R R
Example no. |R? Rt R' R* m.p.[*
1 H H CH; n-CH;CH,CH, 74-77
2 H H OCHy -CHy 121-128
3 cl_|H |cH -CHCH, 85-80
4 _ IcN_icH, |cHy -CH, 178-180
5 Br H CHy -CHﬂa 112-114
8 Br H CH, cyclopropyt 140-142
7 Br H CHy n-CHy 112-116
8 Br_|{H |CHy -CH(CH,) 102-103
9 Br |H _ [CHy n-CH,CH.CH, 119-120
10 Br__|H CHy CqHy-CHy- 138-140
11 Br_|H __ |CHy 4{CHy)yC-CiHCH,-  [147-151
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Example no. |R? RS R' A? m.p. [ °C]
12 H_ |CHy CeHg CHz 117-118
13 H__ |CH, 4-{CHg):C-CgHaCHz- __|97-103
14 H__|CH, 4-C-CHy-CHy _ 150-151
15 H__ |CHy 3{CH,0)}-CsHsCHy ___ |123-125
18 H___|CHy 3{CH;0)-CsHeCHy __ [117-122
17 H CH, #(CH.O)-C.ﬂ,—CHI 156-161
18_ H__|CH 4-(CH,0)CgHeCHy __ |127-132
19 H__|CH, 2-(CH,0)CqHeCH ___ | 103-108
20 H__[CH 2-(CH;0)-CgHeCHy ___ |127-130
21 H__ |CHy _ 4-CI-CiH CHy 127-131
22 H__|CH 8-CI-CiHCHy- 102-108
23 H__ [CHy 8-CI-CyH«CHg 118-125
24 H__ICHy 2.CI-CyHe-CHy- 118-125
25 H__ |CH, 2-Cl-CqHa-CHy- 128-131
28 H CHj #(FECI-Q.&-CHL 153-155
27 H__ |CH; 4-(F3C)-CgHy-CHy 135-137
28 H__ |CHy _ cyclopropyl-CHg- 106-110
29 H__lC -CH, 8389
30 H__|CH, -CH,CH, 98-103
31 H__|CHy rop-2-ynyl 104-107
32 H__|CH, -CHZCN 106110

33 H CHy cyclopropyl-CHz- 89-93
34 H___|CH -CHZCN 130-134
35 H CHa prop-2-ynyl 'H-NMR
36 H___|CH, (CH3}C-CHy 112-114
37 H CHy (CH)C-CHy 86-93
a8 H__|[H__|CHy _ CHg=CHCHy- TH-NMR
39 H |[H__|OCH, -CHzCHy 121-126
40 H__|H___|OCHy CgHg-CHz_ 108-119
4 H__|H__ |OCH, -CH(CHa)z 104-113
42 _[H_|H _|ocH, rop-2-ynyl 122-138
43 H H QC -CH-CN 'H-NMR
44 H__|H___|ocH, CHz=CHCHg 'H-NMR
45 H__[H___|oCH, H 186-198
48 c__|H__|cH CH, 112-122
47 Cl H CH; H 160-162
48 H_|H |OCHCHy -CHy 91-95
49 H__IH__ |OCHCH, __ |-CH;CH 111113
50 H__|H__ |OCH,CH, H 183-186
51 cl__|H__ lcHy CqHs-CHr 132-135
52 c__|H__|ch, -CH(CHy)s 86-84
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Exampleno. |[R*__|R° |R' R? m.p.

53 cl__|H CH, prop-2-ynyl 'H-NMR
54 ct_ |[H CHy_ =CHCH,- 85-96
55 cl__|H CHy FHzCCHg 115-121
58 H H OCH;CH;3 CgHg-CH,- oll
57 H H OCH,;CH, prop-2-ynyl 105-112
58 H H OCH,CHy -CHz-CN 129-134
59 H H OCH;CH; CHz=CHCHy- oll
80 H H OCH,CH, -CHy-CH;-CH; 113-115
61 H H OCH,CH, cyclopropyl-CH; 128-130
cl__IH CHy -CHy-CN 134-138
63 H H OCH;CH; -CHz-CF, oil
84 H H QCH.CH=CH; | -CHsCHj oll
65 H H OCH(CHg);  |-CHyCHy oll
668 H H OCHF; _ -CHz-CHj 98-100
67 H H OCH(CHy); H 132-136
68 H H OCH(CHg); prop-2-ynyl oll
69 H H OCH(CH3); -CH,CN oil
70 H H OCH(CHa), cyclopropyl oll
71 H H OCH(CH;3), -CH(CHy). oll
72 H H OCH(CHg)s | CoqHg-CHg- oil
73 H H OCH(CHa)y -CHyCHy oll
74 Br__[H CH, H 149-151
75 H H CHy H 171-174
76 H H OCH(CHa), O-CHz-CH, oll
77 H H OCH(CHy); -CHz-CHy-CH, oll
78 H H OCHF; H 135-137
79 H H OCHF, _ -CHz-C=CH 65-70
80 H H OCHZCHCICH.CI | H 123-120
81 H H OCH(CHy);,  |-CHy 82-91
82 H H OCH, -CHg-c-CyHs 02-85
83 H H OCH; -c-CyHa 142-148
84 H H OCH,3 -O-CH-CH;, 138-143
85 H H OCH, -CHz-CHz-CN 123-130
88 H H OCH, -CHy-CHz-S-CH,y ol
14 H H OCH3 -CHz-CHg-S(0)-CHy 157-160
88 H H OCH; -CHz-CH;F 134-140
89 H H OCHF; H 122-128
0 H H OCH, -CHgCF; 138-141
91 H H OCH3 -CHg-CHF; 116-118
92 H H OCH, -0-CHy 138-139
93 Br___|H OCHy -CHg-C=CH 110-115

&6
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Example no. |R* |R* R' R m.p. [ °C]
94 H H OCH,3 -CHz-CHz-N(CHs)z 94-97
85 Br |H OCH, -CH-CgHg 134-138
26 H H OCHF; -CH,-CF; 120-138
97 H H OCHF;_ -CHg-CgHs 115-117
28 H H OCHF; -c-CaHs 87-1
99 H H OCHF; -CHz-CHz-S-CHy 'H-NMR
100 Br |H OCHF; -CHy 168-173
101 H H OCHF; -CHCH=CH; 75-78
102 H H OCHF; ~CHz-c-CqHs 'H-NMR
103 H H OCHF, _ -CH,-CHz-CH, 54-50
104 H H OCHF;_ -CHzCH;O-CH,3 'H-NMR
105_ H H OCHF; -CH-CHy-CN 83-88
106 H H OCHF; -CH-(CHy); 72-74
107 H H OCHF; -CHCHF, 92-96
108 H H OCHF; -O-CHy oll
108 H H CF; CHCH, 81-86
110 H H CF; -CH-C=CH 106-111
11 H H CFy -CHy-CsHy 1068-108
112 H H CF; -CH, 104-113
118 H H CFy -CHzCH=CH; 71-73
114 H H CF, -CH-(CHj3); 85-87
115 H H CF. -CH-CH;CH;, 62-86
116 H H CF; CHyc-CaHg oll
117 H H CFy_ -CH,-CF5 oll
118 H H CF; -CHy-CHS-CH; oll
119 H H CF; <-CoHy 94-96
120 H H CFp -0-CHz-CHy 118-120
121 H H CF -CH;-CHSO;-CH, 169-171
122 H H CHg -0O-CHx-CH; 118-121
123 H H CH, -O-CH, 138-140
124 H H CHy -cyclobutyl HPLC/MS
125 H H CHy -cyclopentyl HPLC/MS
126 H H CHy ~cyclohexyl HPLCONS
127 H H C ~cyclopropyl HPLC/MS
128 H H CHy -C(CHg)g-CHg-CHy HPLC/MS
129 H H CHg -CHy-CH-CHy-N(CoHg), |HPLC/MS
130 H_ [H  [cHy -CH(CHy)-CH(CH3);  |HPLC/MS
131 H H CH, ~CH(CH5)-C(CHa)y HPLC/MS
132 H H CH, -C(CHg)a HPLC/MS
133 H H CHy ~C(CH)}{CgHs)-CH-CH; [HPLC/MS
134 H_[H_|CHy -C(CHg)g-CHy-CH,-CH,  [HPLCMS
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Exampleno. |R* |R* __|R' in m.p. [ °C}
135 H H CHy -CHg-CH-NICH(CHa);l; | HPLC/MS
136 H H CHy -CHz-CHz-O-C;Hy HPLC/MS
137 H H CHy -CH(C;Hg)s HPLC/MS
138 H H CH, <CH(CH3)-CH-CH(CH,); | HPLC/MS
139 H H CHy -CH(C;H5)-CHzO-CH;  |HPLG/MS
140 H H CH; -C(CH;);-C=CH HPLC/MS
141 H H CHy -CH(CH;)-CHz-O-C;Hs | HPLC/MS
142 H H CH, -CH(CH;)-CHz-O-CHy | HPLC/MS
143 H H CHy -CHz-CH(CH;,)-CsH;5 HPLC/MS
144 H H CHy -CH(CH;)-CH-S-CHy _ |HPLC/MS
145 H H CHy -CHz-CH(OCH;); 'H-NMR
146 H H CHy -CHy-CHy-C(CHy)y HPLCMS
147 H H CHy -CH-CH(OC;Hg)s HPLC/MS
148 H H CH, -CHyCHyS-CH; HPLC/MS
149 H_|H CHy -CHp-CH(CHs)e HPLC/MS
150 H H CH, CHCHzCH(CH;);  |HPLC/MS
151 H H CH, -CH;-CHz-CHO-CHy | HPLC/MS
152 H H CH, -CHy-CH(CH;)-O-CHy | HPLC/MS
153 H H CH;. -CHy-CH(CH;)-CH HPLC/MS |
154 H H CH; -CHCHCH-S-CH;  |HPLC/MS
155 H H CHy_ -C(CHy)g-CH;-S-CoHg | HPLC/MS
156 H H CHa -C(CH3);-CHyS-CHy | HPLC/MS
157 H H CHy -CH(CH,)-CHz-N{CH3)s | HPLC/MS
158 H H CHy -C{CH,)(n-CsHy)-C=CH | HPLC/MS
159 H H CH, -C(CHy)-CH=CH, HPLC/MS
160 H H CH, -CH(CH,)-C(0)-O-CH; |HPLC/MS
161 H H CHy -CH(CH,)-c-CyHs HPLC/MS
162 H H CHy -CHCF; HPLC/MS _
163 H H CH; ~CH;-CH,-O-CH, HPLC/MS
164 H H CH; -CH(CH3)-C;Hs HPLC/MS
185 H H CH, CH(CH,); HPLC/MS
166 H H CH, -C(CH3)z-CH-CN HPLC/MS
167 H H CHy -CHy-CHy-CHyN(CH;), | HPLC/MS
168 H H CH; -CHz-CHy-CHz-CH-CH; |HPLC/MS |
169 H H CHy. -CHg-CHxF HPLC/MS
170 H H CHy -CHzCHg-CH-0-C;Hs  |HPLC/MS
171 H H CH, -CH-CH-O-CH(CH,)s  |HPLC/MS
172 H H CH, -CH(CH;)-CHz-Cl HPLC/MS
178 H H CHy -CHyCHy-CH,-Cl HPLC/MS
174 H H CHy -CHy-C=C-CHyCl HPLC/MS
175 H H CHy_ -CH-C(0)-0-CH, HPLC/MS
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176 H IH |CHs -CHz-CHy-CHz-Br HPLC/MS
177 H H CHy -CH;-CHz-CHg-CH; HPLC/MS
178 H H CHy -CH,-CHz-S-CoHs HPLC/MS
178 CN_|[H CHy -CHy-CH; 114-119
180 CN_ |H CH; -CH; 172-175
181 cN [H  [cHy -CHz-C=CH 95-105
182 CN__|H CHy H oll
183 CN_|H _|cH -CHy-CH=CH, 85-95
184 CN_|H |CH, CHyCHyCH, 9589
185 cN_IH CH, -CH,-CHF oil
188 CN_|H CHy -cyciopropyl ol
187 CN_|H CH, -O-CH; 139-142
168 OCHj, [H CHy -CHy-CHj 171-174
188 OCHy[H ICHy -CH-C=CH 151-165
190 OCH, [H CHj_ -H ' 171-180
191 OCH; |H CHy -CHy 171-175

m.p. melting point;
c-CyHs: cyclopropyl;
n-C;H;: n-propyl

Some compounds were characterized by 'H-NMR. The signals are characterized by
chemical ghift (ppm) ve. tetramethyisilane, by thelr multiplicity and by thelr integral (re-
lativ number of hydrogen atoms given). The following abbreviations are used to charac-
terize the multiplicity of the signals: m = multiplett, t = triplett, d = doublett and s = sin-
10 gulett.

Example 35: 2.06 (t, 1H), 2.72 (s, 3H), 3.82 (m, 2H), 5,58 (t, 1H), 7.85 (d, 1H), 7.62
(d, 1H), CDCl,

Example 38: 2.686 (s, 3H), 3.67 (m, 2H), 5.12 (d, 1H), 5.21 (d, 1H), 5.30 {t, 1H), 5.74

15 (m, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.62 (t, 1H), 7.95 (d, 1H), CDCl;

Example 43: 4.04 (s, 3H), 4.13 (d, 2H), 6.15 (1, 1H), 7.30 (m, 1H), 7.72 (m, 2H),

CDCly

3.67 (m, 2H), 4.04 (s, 3H),5.11 (d, 1H), 5.23 (m, 2H), 5.76 (m, 1H), 7.23

(dd, 1H), 7.68 (m, 2H), CDCl,

2.07 (m, 1H), 2.72 (s, 3H), 3.95 (m, 2H), 5.52 (1, 1H), 7.72 (d, 1H), 7.95

{d, 1H), CDCl,

2.05 ( s, 3H), 2.68 (1, 2H), 3.28 (q, 2H), 5.62 (t, 1H), 6.73 (t, 1H), 7.59 (d,

1H), 7.77 (, 1H), 7.90 (d, 1H), CDCl,

Example 102: 0.13 (m, 2H), 0.31 (m, 2H), 0.80 (m, 1H), 2.85 (t, 2H), 5.32 (t, 1H), 8.72

25 (t. 1H), 7.57 (d, 1H), 7.77 (t, 1H), 8.00 (d, 1H), CDCl,

Example 44:
20 Example 53:

Example 99:



WO 2005/035486

10

15

20

30

57

PCT/EP2004/011004 a—t

Example 104: 3.27 ( s, 3H), 3.33 (m, 2H), 3.43 (m, 2H), 5.58 (t, 1H), 6.75 (1, 1H), 7.58

(d, 1H), 7.77 (t, 1H), 8.00 (d, 1H), CDCls

Example 145: 2.65 (8, 3H), 3.15 {pt, 2H), 3.9 (s, BH), 4.35 (1, 1H), 5.85 (t, 1H) 7.55 (d,

1H), 7.8 {t, 1H), 7.9 (d, 1H), CDCl;

Some compounds were characterized by coupled High Performance Liquid

Chromatography / mass spectrometry (HPLC/MS).

HPLC column: RP-18 column (Chromolith Speed ROD from Merck KgaA, Germany).
Elution: acetonitrile + 0.1% trifluoroacetic acid (TFA) / water in a ratio from 5:95 to 95:5

in 5 minutes at 40 °C.

MS: Quadrupol electrospray ionisation, B0 V {positiv modus)

Example 124: 2.813 min, m/z = 273 [M+Na]"
Example 125: 3.043 min, m/z = 287 [M+Na]*
Example 126: 3.260 min, m/z = 278 [M+H]"
Example 127: 2.486 min, m/z = 237 [M+H]"
Example 128: 3.198 min, m/z = 2687 [M+H)*
Example 129: 1.955 min, m/z = 310 [M+H]*
Example 130: 3.244 min, m/z = 267 [M+H]*
Example 131: 3.438 min, m/z = 281 [M+H]*
Example 132: 3.004 min, m/z = 253 [M+H]*
Example 133: 3.483 min, m/z = 303 [M+H]*
Example 134; 3.533 min, m/z = 281 [M+H]*
Example 135: 2.091 min, m/z = 324 [M+H]*
Example 138: 2.534 min, m/z = 268 [M+H]*
Example 137: 3.154 min, m/z = 267 [M+H]*
Example 138: 3.413 min, m/z = 303 [M+H]*
Example 139; 2.761 min, m/z = 283 [M+H]*
Example 140: 2.740 min, m/z = 263 [M+H]*
Example 141: 2.802 min, m/z = 283 [M+H]"
Example 142: 2,596 min, m/z = 268 [M+H]*
Example 143: 3.225 min, m/z = 267 [M+H]*
Example 144: 3.838 min, m/z = 285 [M+H]*
Example 146: 3.430 min, mv/z = 281 [M+H]*
Example 147: 2.934 min, m/z = 335 [M+Na]*
Examgle 148:; 2.677 min, m/z = 271 [M+H]*
Example 148: 2.989 min, m/z = 253 [M+H}'
Example 150: 3.254 min, m/z = 267 (M+H]"
Example 151: 2.443 min, m/z = 269 [M+H]*
Example 152: 2.481 min, m/z = 268 [M+H]*
Example 153: 3.501 min, m/z = 281 [M+H]*
Example 154: 2.750 min, m/z = 285 [M+H]"
Example 155: 3.362 min, m/z = 335 [M+Na]*
Example 158: 3.1168 min, m/z = 321 [M+Na]*
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Example 157: 1.740 min, m/z = 282 [M+H]*
Example 158; 3.249 min, m/z = 201 [M+H]*
Example 150: 2.985 min, m/z = 265 [M+H]*
Example 180: 2.364 min, nVz = 283 [M+H)*
Example 181: 2.919 min, m/z = 265 [M+H]"
Example 162: 2.844 min, m/z = 301 {M+Na]*
Example 163: 2.177 min, m/z = 255 [M+H]*
Example 184:; 2.917 min, m/z = 253 [M+H]*
Example 165: 2.570 min, m/z = 239 [M+H]*
Example 168: 2.500 min, m/z = 278 [M+H]*
Example 187: 3.314 min, m/z = 282 [M+H]*
Example 168: 3.287 min, m/z = 267 (M+H]*
Example 189: 2.268 min, m/z = 243 [M+H]"
Example 170: 2.709 min, m/z = 283 [M+H]*
Example 171: 2.814 min, m/z = 283 [M+H)*
Example 172: 2,733 min, m/z = 273 [M+H]'
Example 173: 2.728 min, m/z = 273 [M+H]"
Example 174: 2.743 min, m/z = 283 [M+H]*
Example 175: 2.187 min, m/z = 268 [M+H]*
Example 176: 2.935 min, m/z = 317 [M+H]"
Example 177: 3.090 min, m/z = 253 [M+H]*
Example 178: 2.958 min, m/z = 285 [M+H]"

PCT/EP2004/011004 9—/

Table 2:
A
A? N
4

R SO.—'N\
Example no, |R® R R' R? m.p. [ °C]
191 H Cl C CHLHy 119-123
182 H Br___]CHy CHzCHy 141-144
li. Examples of action against pests

The action of the compounds of the formula | against pests was demonstrated by the

following experiments:

Green Peach Aphid (Myzus persicae)
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The active compounds were formulated In 50:50 acetone:water and 100 ppm Kine-
tic® surfactant.

Pepper plants In the 2™ leaf-pair stage (variety ‘Californla Wonder’) were Infested with
approximately 40 laboratory-reared aphids by placing infested leaf sections on top of
the test plants. The leaf sections were removed after 24 hr. The leaves of the intact
plants were dipped into gradient aolutions of the test compound and allowed to dry.
Test plants were maintainad under fluorascent light (24 hour photopariod) at about
25°C and 20-40% relative hurmnidity. Aphid mortality on the treated plants, relative to
mortality on check plants, was determined after 5 days.

In this test, compounds nos. 1, 2, 3, 5, 12, 23, 28, 30, 31, 33, 37, 38, 39, 40, 41, 42, 43,
45, 46, 47, 48, 49, 50, 52, 53, 54, and 55 at 300 ppm showed over 85% mortality in
comparison with untreated controls.

Cotton Aphid (Aphis gossypii)

The active compounds were formulated in 50:50 acetone:water and 100 ppm KI-
netic® surfactant.

Cotton piants in the cotyledon stage (variety ‘Delta Pine’, one plant per pot) were in-
festad by placing a heavily infested leaf from the main colony on top of each cotyle-
dons. The aphids were allowed to transfer to the host plant ovemight, and the leaf used
to transfer the aphids were removed. The cotyledons were dipped In the test solution
and allowed to dry. After 5 days, mortality counts were made.

In this test, compounds nos. 2, 3, 5, 8, 8, 10, 12, 13, 14, 15, 16, 18, 18, 20, 21, 22, 23,
24, 25, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 35, 36, 37, 38, 39, 40, 41, 42, 43, 44, 45, 48, 47, 48, 49,
50, 51, 52, 53, 54, and 55 at 300 ppm showed over 85% monrtality in comparison with
untreated controls.

Bean Aphid (Aphis fabae)

The active compounds were formulated in 50:50 acetone:water and 100 ppm Ki-
netic® surfactant.

Nasturtium plants grown in Metro mix in the 1% leaf-palr stage (variety ‘Mixed Jewel")
were Infested with approximately 2-30 laboratory-reared aphids by placing Infeated cut
plants on top of the test plants. The cut plants were removed after 24 hr. Each plant
was dipped Into the test solution to provide complete coverage of the foliage, stem,
protruding seed surface and surrounding cube surface and allowed to dry in the fume
hood. The treated plants were kept at about 25°C with continuous fluorescent light.
Aphid mortality is determined after 3 days.



WO 2005/035486 PCT/EP2004/011004

10

15

30

In this test, compounds nos. 30, 38, 5, 8, 7, 8, 23, 20, 32, 33, 34, 35, 40, 41, 42, and 45
at 300 ppm showed over E5% mortality in comparison with untreated controls.

Siiverleaf whitefly (Bemisia argentifolii)

The active compounds were formulated in 50:50 acetone:water and 100 ppm Ki-
netic® surfactant.

Selected cotton plants were grown to the cotyledon state (one plant per pot). The coty-
ledons were dipped into the test solution to provide complete coverage of the foliage
and placed in a well-vented area to dry. Each pot with treated seedling was placed In a
plastic cup and 10 to 12 whitefly adults (approximately 3-5 day oid) wers Introduced.
The insects were collected using an aspirator and an 0.8 cm, non-toxic Tygon® tubing
(R-3603) connected to a barrier pipetts tip. The tip, containing the collected insects,
was then gently inserted Into the soll contalning the treated plant, allowing Insects to
crawl out of the tip to reach the follage for feeding. The cups were covered with a reus-
able screened lid (150 micron mesh polyester screen PeCap from Tetko Inc). Test
plants were maintalned in the holding room at about 25°C and 20-40% humidity for 3
days avoiding direct exposure to the fluorescent light (24 photoperiod) to prevent trap-
ping of heat Inside the cup. Mortality was assessed 3 days after treatment of the plants.

In this test, compounds no. 5 and 42 at 300 ppm showed over 70% mortality compared
to untreated controls.

2-spotted Spider Mite (Tetranychus urticae, OP-resistant strain)

Sieva lima bean plants (varlety 'Henderson') with primary leaves expanded to 7-12 cm
were Infested by placing on each a small plece from an infested laaf (with about 100
mites) taken from the main colony. This was done at about 2 hours before treatment to
allow the mites to move over to the test plant to lay eggs. The place of leaf used to
transfer the mitea was removed. The newly-infested plants were dipped In the test solu-
tion and allowed to dry. The test plants were kept under fluorescent light (24 hour pho-
toperiod) at about 25°C and 20-40% relative humidity, After 5 days, one leaf was re-
moved and mortality counts were made.

In this test, compounds nos. 8 and 30 at 300 ppm showed over 75% morlalny com-
pared to untreated controls.

Florida Carpenter Ant (Camponotus floridanus)

The tests were conducted in petri dishes. Ants were given a water source and then
were starved of a food source for 24 hours. Baits were prepared with 20 % honey/water
solution. A solution of the active ingredient in acetone was added to reach a concentra-
tlon of the active Ingredient of 1% by weight (w/w). 0.2 ml of the active ingredient con-

23
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taining honey/water solution, placed in a cap, was added to each dish. The dishes were
cavered and maintained at a water temperature of 22°C. The ants were observed for
mortality daily. Mortality was determined after 10 days.

in these tosta.' compounds nas. 68, 78 and 79 showed over 85% mortaiity compared to

untreated controls.

Argentine Ants (Linepitherna humile)

a) The tests were conducted in petri dishes. Ants were given a water source and then
were starved of a food source for 24 hours. Baits were prepared with 20%
honey/water solution. A solution of the active ingredient In acetone was added to
reach a concentration of the active ingredient of 1% by weight (w/w). 0.2 mi of the
active ingredient containing honey/water solution, placed in a cap, was added to
each dish. The dishes were covered and maintained at a water temperature of
22°C. The ants were observed for mortslity daily. Mortality was determined after 10

days.

In these teats, compounds nos. 68, 78 and 79 showed 100% mortality compared to

untraated controls.

b) The tests were conducted as in example a). The following compounds | and Il ac-
cording to EP 33084 were used as comparative examples. The ants were observed
for mortality after 8 days. The results are shown In Table 3.

4
)

o

"«

Comparative Example |

N
Z

e

Comparetive Example Il

Table 3: Bloactivity against Argentine ants, Linepitherna humile

Treatment %al" Mean cumulative % mortality 8 days
(wiw) after treatment 2

Compound No. 66 1.0 100.0

Comparative Example | 1.0 35.8

Comparative Exampie i 1.0 35.6

| Control 2 na 17.8

1 9% active ingredient

¥ each mean is based on 45 ants (3 replications/reatment)
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We claim:

A 2-cyanobenzenesulfonamide compound of the general formuia |

H 0

where
R' I8 C\-Csalkyl, C,-Cs-haloalkyl, C,-C-alkoxy or C,-C,-haloalkoxy;

R? is hydrogen, Cy-Cy-alkyl, C-Ce-alkenyl, Cz-Cy-alkinyl, Cs-Cy-cycloalkyt o
C,-Cs-alkoxy, whereln the five last-mentioned radicals may be unsubsti-
tuted, partially or fully halogenated and/or may carry one, two, or three
radicals selacted from the group consisting of C,-C,-alkoxy, C,-C,-alkyithio,
C,-Cs-alkylsulfinyl, C,-Cs-alkyisulfonyl, C,-C,-haloalkoxy, Cy-Cs-
haloalkyithio, C-C,-alkoxycarbanyl, cyano, amino, (C-C.-alkyl)amino, di-
(C:-Cralkyl)amino, Cy-Cy-cycloalkyl and phenyl, it being possible for phenyl
to be unsubstituted, partially or fully halogenated and/or to carry one, two or
three substituents selected from the group consisting of C,-C,-alkyl, C1-Cs-
haloalkyl, C,-Cs-alkoxy, Ci-C¢-haloalkoxy; and

R?, R* and R® are independently of one another selected from the group conslst-
ing of hydrogen, halogen, cyano, nitro, C,-Cy-alkyl, Cy-Cy-cycloalkyl, Ci-Co
haloalkyl, Cy-Calkoxy, Ci-Cy-alkytthio, C,-C,-alkylsulfinyl, C,-C- )
alkyisulfonyi, C,-C-haloalkoxy, C,-Cs-haloalkyithio, Cz-Ce-alkenyl, Cz-Ce-
alkinyl, C,-C-alkoxycarbonyl, amino, (C,-C,-alkyl)amino, di<(C,-C,-
alkyl)amino, aminocarbonyl, (C,-C,-alkyt)aminocarbonyt and di-(C,-Cs-
alkyl)aminocarbonyi;

and/or the agriculturally useful salts thereof.

A compound as claimed in claim 1 wherein In formula i R' Is C,-Cz-alkyl or C;-Cr
alkoxy.

A compound as claimed In claim 2 wherein in formula | R' Is methyi,

A compound as clalmed In claim 2 wherein In formula | R' is methoxy.
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10.

11.

12.

13.

14.

15.

186.

17.

A compound as claimed in clalm 1 wherein in formula | R' is C,-C-haloalkoxy.

A compound as claimed In claim 5 wherein in formula | R' is C,-haloalkoxy, in
particular difluroromethoxy.

A compound as claimed in claim 1 wherein in formula | R? is selected from the
group consisting of hydrogen, a hydrocarbon radical having from 1 to 4 carbon
atoms, C,-C,-alkoxy-C,-Cs-alkyl, C,-Cs-tlkyithio-C-C4-alkyl and Cx-C,-alkinyi.

A compound as clalmed in claim 5 wherein R? Is hydrogen, methyl, ethyl, 1-
methylethyl, or prop-2-yn-1-yl.

A compound as claimed In claim 1 where in formule | at least one of the radicals
R? R* and R® is different from hydrogen.

A compound as claimed in claim 8 where R® Is halogen.

A compound as claimed in claim 1 where in formula | the radicals R®, R*or R*
represent hydrogen.

An agricultural composition comprising such an amount of at isast one compound
of the general formula | and/or at least one agriculturally useful salt of | as de-
fined in claim 1 and at least one inert liquid and/or solid agronomically acceptable
camier that it has a pesticidal action and, if desired, at least one surfactant.

A method of combating animal pests which comprises contacting the animal
pests, their habit, breeding ground, food supply, plant, seed, eclii, area, material
or environment in which the animal pests are growing or may grow, or the mate-
rials, plants, seeds, solls, surfaces or spaces to be protected from animal attack
or Infestation with a pesticidally effective amount of at least one 2-cyano-
benzenesulfonamide compound of the general formula | and/or at least one agri-
culturally acceptable salt thereof.

A method as defined In claim 13 where the animal pest Is from the order Homop-
tera.

A method as deftned in claim 13 where the animal pest Is from the order Hymen-
optera.

A method as defined in claim 13 where the animal pest Is from the order Thysan-
optera.

A method for protecting crops from attack or Infestation by animal pests which
compriees contacting a crop with a pesticidally effactive amount of at least one
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2-cyano-benzénesuﬂonamida compound of the general formula | and/or at least
one salt thereof as defined In claim 1.



2-CIANOBENCENOSULFONAMIDAS PARA COMBATIR PLAGAS ANIMALES

La presente invencibn se refiere a compuestos de 2-
cianobencenosulfonamidas y a las sales de éstas, Utiles para la agricultura, y a
composiciones que comprenden esos compuestos. La invencion se refiere
asimismo al uso de compuestos de 2-cianobenceno-sulfonamidas, a sales de esos
compuestos 0 a composiciones que los comprenden, destinadas a combatir
plagas animales.

Las plagas animales destruyen cosechas en crecimiento y ya racogidas y
atacan estructuras habitacionales y comerciales de madera, causando graves
pérdidas econémicas al suministro de alimentos y a la propiedad. Aunque se
conocen un gran nimero de agentes pesticidas, hay una permanente necesidad
de nuevos agentes para combatir las pestes animales, debido a la aptitud de las
pestes objetivo de desarrollar resistencia a dichos agentes. En particular, son
dificiles de controlar eficazmente plagas animales tales como las dq los insectos y
de los acaros.

EP 0033984 describe compuestos sustituidos de 2-
cianobencenosulfonamida que tienen accidn aficida. Los compuestos de
bencenosulfonamida llevan preferentemente un atomo de fllor o de cloro en la
posicion 3 del anillo fenilo. No obstante, la accion plaguicida de dichos
compuestos es insatisfactorié; son activos solamente contra los afidos.

Uno de los objetos de la presente invencién es, por lo tanto, proveer
compuestos que tengan una buena accién plaguicida, especialmente contra
insectos y 4caros que son dificiles de controlar.

Se ha comprobado que esos objetivos se logran empleando compuestos de

2-ciano-bencenosulfonamida de la férmula general |
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Rt
Ra

RS

en la que

R'  es alquilo-C4-C4, haloalquilo-C4-Cy, alcoxi-C1-C4 6 haloalcoxi-C4-Cy;

R?Z  es hidrdgeno, alquilo-C1-Cs, alquenilo-C2-Ce, alquinilo-C2-Cs, cicloalquilo-Cy-
Cs 0 alcoxi-C4-C4, on el que los cinco radicales mencionados en Uitimo
término pueden estar no sustituidos, halogenados parcial o totalmente y/o
portar uno, dos o tres radicales seleccionados de entre el grupo compuesto
por alcoxi-C¢-C4, alquiltio-C4-C4, alquilsulfinilo-C4-C4, alquilsulfonilo-C4-Cs,
haloalcoxi-C4-C4, haloalquiltio-C+-C4, alcoxicarbonilo-C+-C4, ciano, amino,
(alquilo-C4-C4)amino, di(alquilo-C4-C4)amino, cicloalquilo-Cs-Cs, y fenilo,
siendo posible que el fenilo sea no sustituido, parcial o totalmente
halogenado y/o que porte uno, dos o tres sustituyentes seleccionados de
entre el grupo compuesto por alquilo-C4-C,4, haloalquilo-C1-C4, alcoxi-Cy-Cy,
haloalcoxi-C4-Cq; Y

RY, R* y R® son, independientemente el uno del otro, seleccionados de entre el
grupo compuesto por hidrégeno, halégeno, ciano, nitro, alquilo-C4-Cs,
cicloalquilo-C3-Cs,  haloalquilo-C4-C4,  alcoxi-C4-C4,  alquiltio-C4-Cy,
alquilsulfinilo-C4-C4, alquilsulfonilo-C4+-C4, haloalcoxi-C4-Cs, haloalquiltio-C;-
C4, alquenilo-C2-Cg, alquinilo-C~Cp, alcoxicarbonilo-C4-C4, amino, (alquil-Cs-
Cs)amino, di(alquil-C4-C4)amino, aminocarbonilo, (alquil-C4-
C)aminocarbonilo y di(alquil-C4-C4)aminocarbonilo;

y sus sales aceptables en agricultura. Los compuestos de la férmula | y sus sales

aceptables en agricultura tienen una fuerte accién plaguicida, especialmente

contra insectos y acaros dificiles de controlar.



Por consiguiente, la presente invencién se refiere a compuestos de 2-

cianobencenosulfonamida de la fo6rmula general 1 y a sus sales (tiles en

agricultura.

Ademas, la presente invencién se refiere

al uso de compuestos | y/o a sus sales para combatir plagas
animales;

a composiciones agricolas que comprenden tal cantidad de por lo
menos un compuesto de la formula | y/o al menos una sal Gtil en
agricultura de |, y por lo menos un portador inerte agronémicamente
aceptable, liquido y/o sélido, que le dé accién plaguicida y, si se lo
desea, por lo menos un tensioactivo; y

a un método para combatir plagas animales que comprenden tomar
contacto con las plagas animales, su habito, campo de cultivo,
suministro de alimento, plantas, semillas, suelo, &rea, material o
ambiente en el cual las plagas animales estén creciendo o puedan
crecer, 0 los materiales, plantas, semillas, suelos, superficies o
espacios que han de protegerse de ataques o infestaciones por
animales, con una cantidad efectiva como plaguicida de por lo
menos un compuesto de 2-cianobenecenosulfonamida de la fdmula

general | v/o por lo menos una sal de éste, aceptable en agricultura.

En los sustituyertes R! a R®, los compuestos de la formula general | pueden

tener uno 0 méas ceniros de quiralidad, en cuyo caso estdn presentes como

mezclas de enantibmeros o diasterecisdbmeros. La presente invencién proves

tanto enantimeros o diasterecisébmeros puros como mezclas de ellos.

Las sales de los compuestos de la férmula | que son aptas para el uso de

acuerdo con la invencién son sales especialmente aceptables en agricultura.

Pueden formarse por un método habitual, por ejemplo haciendo reaccionar el

compuesto con un acido del anién en cuestion.

9 q



Son sales utiles en agricultura especialmente las sales de esos cationes o
las sales por adiciobn de acidos de aquellos acidos cuyos cationes y aniones,
respectivamente, no tienen efecto negativo sobre la accién de los compuestos
conformes a la presente invencién, que son (tiles para combatir insectos o
aracnidos dafiinos. De ese modo, son cationes aptos en particular los iones de los
metales alcalinos, preferiblemente el litio, el sodio y el potasio, de metales
alcalinotérreos, preferiblements el calcio, el magnesio y el bario, y de los metales
de transicion, preferiblemente el manganeso, el cobre, el zinc y el hierro, y también
el ion de amonio, que puede, si se lo desea, portar de uno a cuatro sustituyentes
de alquilo-C4-C4, y/o un sustituyente de fenilo o uno de bencilo, preferiblemente
diisopropilamonio, tetrametilamonio, tetrabutilamonio, trimetilbencilamonio, y
ademas iones fosfonio, iones sulfonio, preferiblemente, tri(alquil-C4-C4)sulfonio, e
iones sulfoxonio, preferiblements, tri(alquil-C4-C4)sulfoxonio.

Primariamente, son aniones de sales por adicién de &cido dtiles el cloruro,
bromuro, fluoruro, hidrégenosulfato, sulfato, dihidrégenofosfato, hidrégenofosfato,
fosfato, nitrato, bicarbonato, carbonato, hexafluorosilicato, hexafluorofosfato,
benzoato, y los aniones de acidos alcanoicos-C4-Ca, preferiinlemerrte formiato,
acetato, propionato y butirato. Puede formarselos haciendo reaccionar los
compuestos de las fdrmulas 1a y 1b con un acido del correspondiente anién,
preferiblemente de &cido clorhidrico, 4cido bromhlidrico, acido sulfirico, acido
fosférico y acido nitrico.

Las porciones organicas mencionadas en las definiciones antedichas de las
variables son — como el tdrmino haldgeno — términos colectivos para los listados
de los miembros individuales del grupo. El prefijo C,-Cy, indica en cada caso el
posible numero de atomos de carbono en el grupo.

El término hal6geno denota en cada caso fiGor, bromo, cloro o iodo.

Ejemplos de otros significados son:

El término "alquilo-C4-C4”, tal como se lo usa aquli, y las porciones de alquilo

g/
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del alquilamino y dialquilamino se refieren a un radical de hidrocarburo saturado,
de cadena recta o ramificado, que tiene 1 a 4 dtomos de carbono, es decir, por
ejemplo metilo, etilo, propilo, 1-metiletilo, butilo, 1-metilpropilo, 2-metilpropilo o 1,1-
dimetiletilo.

El término “alquilo-C+-Cg", tal como se lo usa aqul, se refiere a un radical de
hidrocarburo saturado, de cadena recta o ramificado, que tiene 1 a 6 dtomos de
carbono, es decir, por ejemplo, uno de los radicales mencionados bajo alquilo-Cy-
Cs, y también n-pentilo, 1-metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-dimetilpropilo,
1-etilpropilo, n-hexilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo, 1-metilpentilo, 2-
metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-
dimetilbutilo, 2,2-dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, 1-etilbutilo, 2-
etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1-etil-1-metilpropilo, 1-etil-2-
metilpropilo.

El témino “haloalquilo-C+-C4", tal como se lo usa aqul, se refiere a un
radical alquilo saturado, de cadena recta o ramificado, que tiene de 1 a 4 atomos
de carbono (tal como se lo sefiala supra), en el que algunos de los atomos de
hidrégeno en esos radicales, o todos ellos, pueden estar reemplazados por fiior,
cloro, bromo y/o yodo, es decir por ejemplo clorometilo, diclorometilo,
triclorometilo, fluorometilo, difluorometilo, trifluorometilo, clorofluorometilo,
diclorofluorometilo, clorodifluorometilo, 2-fluoroetilo, 2-cloroetilo, 2-bromoetilo, 2-
iodostilo, 2,2-difluorcetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, 2-cloro-2-fluoroetilo, 2-cloro-2,2-
difluoroetilo, 2,2-dicloro-2-fluoroetilo, 2,2,2-tricloroetilo, pentafluoroetilo, 2-
fluoropropilo, 3-fluoropropilo, 2,2-diflucropropilo, 2,3-difluoropropilo, 2-cloropropilo,
3-cloropropilo, 2,3-dicloropropilo, 2-bromopropilo, 3-bromopropilo, 3,3,3-
tifluoropropilo, 3,3,3-tricloropropilo, 2,2,3,3,3-pentafluoropropilo, heptafluoropropilo,
1-(fluorometil)-2-fluoroetilo, 1-(clorometil)-2-cloroetilo, 1-(bromometil)-2-bromoetilo,
4-fluorobutilo, 4-clorobutilo, 4-bromobutilc o nonafluorobutilo.

El término “fluoroalquilo-C+-C;", tal como se lo usa aqul, se refiere a un



radical alquilo-C4-C2, que porta 1, 2, 3, 4 6 5 &tomos de fllor, por ejemplo
diftuorometilo, trifluorometilo, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-
trifluoroetilo, 1,1,2,2-tefrafluoroetilo o pentafluoroetilo.

El término “alcoxi-C4-C4", tal como se lo usa aqul, se refiere a un radical
alquilo saturado, de cadena recta o ramificado, que tiene de 1 a 4 atomos de
carbono (tal como se sefiala supra), que estd unido por medio de un atomo de
oxigeno, es decir por gjemplo metoxi, etoxi, n-propoxi, 1-metiletoxi, n-butoxi, 1-
metilpropoxi, 2-metilpropoxi 6 1,1-dimetiletoxi.

El tdrmino “haloalcoxi-C1-C4", tal como se lo usa aqul, se refiere a un radical
alcoxi-C4-C4, tal como se lo menciona supra, que esta parcial o totaimente
sustituido por flGor, cloro, bromo y/o yodo, es decir por ejemplo clorometoxi,
diclorometoxi, ticlorometoxi, fluorometoxi, difluorometoxi, trifiuorometoxi,
clorofluorometoxi, diclorofluorometoxi, clorodifluorometoxi, 2-fluoroetoxi, 2-
cloroetoxi, 2-bromoetoxi, 2-iodoetoxi, 2,2-difluoroetoxi, 2,2,2-trifluoroetoxi, 2-cloro-
2-fluoroetoxi, 2-cloro-2,2-diflucroetoxi, 2,2-dicloro-2-fluoroetoxi, 2,2,2-tricloroetox,
pentafluoroetoxi, 2-flucropropoxi, 3-flucropropoxi, 2,2-diflucropropoxi, 2,3-
difluoropropoxi, 2-cloropropoxi, 3-cloropropoxi, 2,3-dicloropropoxi, 2-bromopropoxi,
3-bromopropoxi, 3,3,3-trifluoropropoxi, 3,3,3-tricloropropoxi, 2,2,33,3-
pentafiuoropropoxi, heptafluoropropoxi, 1-(fluorometil)-2-fluoroetoxi, 1-(clorometil)-
2-cloroetoxi, 1-(bromometil}-2-bromoetoxi, 4-fluorobutoxi, 4-clorobutoxi, 4-
bromobutoxi o nonaflucrobutoxi.

El término “alquil-C4-Ce-tio”( alquil-C4-C-sulfanilo. alquilo-C4-C4-S)", tal
como 8o lo usa aqui, se refiere a un radical alquilo saturado, de cadena recta o
ramificado, que tiene de 1 a 4 4tomos de carbono (tal como se lo menciona supra),
que esta unido por medio de un atomo de azufre, es decir por ejemplo metilito,
etiltio, n-propiltio, 1-metiletiltio, butiltio, 1-metilpropiltio, 2-metilpropiltioc ¢ 1.1-
dimetiletiltio.

El término “alquil-C4-C4-sulfinilo (alquilo-C4-C4-S(=0)-), tal como se lo usa

£3
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aqul, se refiere a un radical hidrocarburo saturado, de cadena recta o ramificado,
(tal como se lo menciona supra) que tiene de 1 a 4 atomos de carbono ligados por
medio del 4tomo de azufre del grupo sulfinilo a cualquier enlace en el radical
alquilo, es decir por ejemplo SO-CHa, SO-CzHs, n-propilsulfinilo, 1-metiletilsulfinilo,
n-butilsulfinilo, 1-metilpropilsulfinilo, 2-metilpropilsulfinilo, 1,1-dimetiletilsulfinilo, n-
pentilsulfinilo, 1-metilbutilsulfinilo, 2-metilbutilsulfinilo, 3-metilbutilsulfinilo, 1,1-
dimetilpropilsulfinilo, 1,2-dimetilpropilsulfinilo, 2.,2-dimetilpropilsulfinilo o 1-
etilpropilsulfinilo.

El término “aiquil-C4-C4-sulfonilo® (alquil-C4-C4-S(=0)2-), tal como se lo usa
aqul, se refiere a un radical alquilo saturado de cadena recta o ramificado que
tiene de 1 a 4 4tomos de carbono (tal como se lo menciona supra), que esta ligado
por medio del atomo de azufre del grupo sulfonilo a cualquier enlace en el radical
alquilo, es decir por ejemplo SO-CHj, SO>-CzHs, n-propilsulfonilo, SO-CH(CHj)2,
n-butilsulfonilo, 1-metilpropilsulfonilo, 2-metilpropilsulfonilo 0 SO2~-C(CHa)s.

El término “haloalquil-C4-C,-tio®, tal como se lo usa aqui, se refiere a un
radical alquil-C+-Cy-tio, tal como se lo menciona supra, que estd parcial o
totaimente sustituido por fidor, cloro, bromo y/o yodo, es dacir por ejemplo
fluorometiltio, difluorometiltio, trifluorometiltio, clorodifiucrometiltio,
bromodifluorometittio, 2-fluoroetiltio, 2-cloroetiltio, 2-bromoetiitio, 2-iodoetiltio, 2,2-
difluoroetiltio, 2,2,2-trifluoroetiltio, 2,2,2-tricloroetiltio, 2-cloro-2-fluoroetiltio, 2-cloro-
2,2-difluoroetiltio, 2,2-dicloro-2-fluoroetiltio, pentafluorostiltio, 2-fluoropropiltio, 3-
fluoropropiltio, 2-cloropropiltio, 3-cloropropiltio, 2-bromopropiltio, 3-bromopropiltio,
2,2-difluoropropiltio, 2,3-difluoropropiltio, 2,3-dicloropropiltio, 3,3,3-trifluoropropiltio,
3,3,3-tricloropropiltio,  2,2,3.3,3-pentafluoropropiltio, heptafluoropropiltio, 1-
(fluorometil)-2-fluoroetiltio, 1-(clorometil}-2-cloroetiltio, 1-(bromometil}-2-
bromoetiltio, 4-fluorobutiltio, 4-clorobutiltio, 4-bromobutiltioc 0 nonafluorobutiltio.

El tdrmino “alcoxi-C4-C4-carbonilo”®, tal como se lo usa aqul, se refiere a un

radical alcoxi de cadena recta o ramificado (tal como se lo menciona supra), que
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tiene de 1 a 4 4tomos de carbono unidos por medio del atomo de carbono del
grupo carbonilo, es decir por ejemplo metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n-
propoxicarbonilo, 1-metiletoxicarbonilo, n-butoxicarbonilo, 1-metilpropoxicarbonilo,
2-metilpropoxicarbonilo 6 1,1-dimetiletoxicarbonilo.

El término "(.'.::IquiI-C1-C4-amino)carboniIo". tal como se lo usa aqul, se
refiere, por ejemplo, a metilaminocarbonilo, etilaminocarbonilo,
propilaminocarbonilo, 1-metilstilaminocarbonilo, butilaminocarbonilo, 1-
metilpropilaminocarbonilo, 2-metilpropilaminocarbonilo o] 1,1-
dimetiletilaminocarbonilo.

El término “di(alquil-C4-C4)aminocarbonilo, tal como se lo usa aqul, se
refiere, por ejemplo, a N,N-dimetilaminocarbonilo, N,N-dietilaminocarbonilo, N,N-
di-(1-metiletil)aminocarbonilo, N,N-dipropilaminocarbonilo, N,N-
dibutilaminocarbonilo, N.N-di-(1-metilpropil)aminocarbonilo, N.N-di<(2-
metilpropil)aminocarbonilo, N.N-di-(1,1-dimetiletil)aminocarbonilo, N-etil-N-
metilaminocarbonilo, N-metil-N-propilaminocarbonilo, N-metil-N-(1-
metiletillaminocarbonilo, N-butil-N-metilaminocarbonilo, N-metil-N-(1-
metilpropil)Jaminocarbonilo, N-metil-N-(2-metilpropilJaminocarbonilo, N-(1,1-
dimetiletil}-N-metilaminocarbonilo, N-etil-N-propilaminocarbonilo, N-etil-N-(1-
metiletil)Jaminocarbonilo, N-butil-N-etilaminocarbonilo, N-etil-N-(1-
metilpropil)aminocarbonilo, N-etil-N-(2-metilpropil)aminocarbonilo, N-etil-N-(1,1-
dimetiletil)aminocarbonilo, N-(1-metiletil}-N-propilaminocarbonilo, N-butil-N-
propilaminocarbonilo, N-(1-metilpropil}-N-propilaminocarbonilo, N-(2-metilpropil)-N-
propilaminocarbonilo,  N-(1,1-dimetiletil}-N-propilaminocarbonilo,  N-butil-N-(1-
metiletilJaminocarbonilo,  N-(1-metiletil}-N-(1-metilpropil)aminocarbonilo, N-(1-
maetiletil}-N-{2-metilpropil)Jaminocarbonilo, N-(1,1-dimetiletil}-N-(1-
metiletilJaminocarbonilo,  N-butil-N-(1-metilpropil)aminocarbonilo,  N-butil-N-(2-
metilpropil)aminocarbonilo, N-butil-N-(1,1-dimetiletil)aminocarbonilo, N-(1-
metilpropil)}-N-(2-metilpropil)aminocarbonilo, N-(1,1-dimetiletil}-N-(1-
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metilpropil)aminocarbonilo, o N- (1,1-dimetiletil}-N-{(2-metilpropil)aminocarbonilo.

El término “alquenilo-C2-Cg”, tal como se lo usa aqui, se refiere a un radical
hidrocarburo de cadena recta o ramificado, monoinsaturado que tiene de 2 a 6
atomos de carbono y un enlace doble en cualquier posicién, o sea por ejemplo
etenilo, 1-propenilo, 2-propenilo, 1-metil-etenilo, 1-butenilo, 2-butenilo, 3-butenilo,
1-metil-1-propenilo, 2-metil-1-propenilo, 1-metil-2-propenilo, 2-metil-2-propenilo, 1-
pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, 1-metil-1-butenilo, 2-metil-1-
butenilo, 3-metil-1-butenilo, 1-metil-2-butenilo, 2-metil-2-butenilo, 3-metil-2-
butenilo, 1-metil-3-butenilo, 2-metil-3-butenilo, 3-metil-3-butenilo, 1,1-dimetil-2-
propenilo, 1,2-dimetil-1-propenilo, 1,2-dimetil-2-propenilo, 1-etil-1-propenilo, 1-etil-
2-propenilo, 1-hexenilo, 2-hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, 5-hexenilo, 1-metil-1-
pentenilo, 2-metil-1-pentenilo, 3-metil-1-pentenilo, 4-metil-1-pentenilo, 1-metil-2-
pentenilo, 2-metil-2-pentenilo, 3-metil-2-pentenilo, 4-metil-2-pentenilo, 1-metil-3-
pentenilo, 2-metil-3-pentenilo, 3-metil-3-pentenilo, 4-metil-3-pentenilo, 1-metil-4-
pentenilo, 2-metil-4-pentenilo, 3-metil-4-pentenilo, 4-metil-4-pentenilo, 1,1-dimetil-
2-butenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,2-dimetil-1-butenilo, 1,2-dimetil-2-butenilo, 1,2-
dimetil-3-butenilo, 1,3-dimetil-1-butenilo, 1,3-dimetil-2-butenilo, 1,3-dimetil-3-
butenilo, 2,2-dimetil-3-butenilo, 2,3-dimetil-1-butenilo, 2,3-dimetil-2-butenilo, 2,3-
dimetil-3-butenilo, 3,3-dimetil-1-butenilo, 3,3-dimetil-2-butenilo, 1-etil-1-butenilo, 1-
etil-2-butenilo, 1-etil-3-butenilo, 2-etil-1-butenilo, 2-etil-2-butenilo, 2-etil-3-butenilo,
1,1,2-trimetil-2-propenilo, 1-etil-1-metil-2-propenilo, 1-etil-2-metil-1 propenilo y 1-
etil-2-metil-2-propeniio.

El término “alquinilo-C2-Cg", tal como se lo usa aqul, se refiere a un radical
hidrocarburo de cadena recta o ramificado, alifatico, que contiene un triple enlace
C-C y tiene de 2 a 8 atomos de carbono; por ejemplo etinilo, prop-1-in-1-ilo, prop-
2-in-1-ilo, n-but-1-in-1-ilo, n-but-2-in-3-ilo, n-but-1-in-4-ilo, n-but-2-in-1-ilo, n-pent-1-
in-1-ilo, n-pent-1-in-3-ilo, n-pent-1-in-4-ilo, n-pent-1-in-5-ilo, n-pent-2-in-1-ilo, n-

pent-2-in-4-ilo, n-pent-2-in-5-ilo, 3-metilbut-1-in-3-ilo, 3-metilbut-1-in4-ilo, n-hex-1-
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in-1-ilo, n-hex-1-in-3-ilo, n-hex-1-in-4-ilo, n-hex-1-in-5-ilo, n-hex-1-in-6-ilo, n-hex-2-

in-1-ilo, n-hex-2-in4-ilo, n-hex-2-in-5-ilo, n-hex-2-in-B-ilo, n-hex-3-in-1-ilo, n-hex-3-

in-2-ito, 3-metilpent-1-in-1-ilo, 3-metilpent-1-in-3-ilo, 3-metilpent-1-in4-ilo, 3-

metilpent-1-in-5-ilo, 4-metilpent-1-in-1-ilo, 4-metilpent-2-in-4-ilo, 6 4-metilpent-2-in-

5-ilo, y similares.

El término “cicloalquilo-Ca-Cs”, tal como se lo usa aqul, se refiere a un
radical hidrocarburo monociclio que tiene de 3 a 8 4tomos de carbono, por ejemplo
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo o ciclooctilo.

Entre los compuestos de 2-cianobencenosulfonamida de la formula general
|, se da preferencia a aquellos en los cuales las variables R' y R? tienen,
independientemente la una de la otfra, pero particularmente en combinacion, los
significados que se indican en lo que sigue:

R! es alquilo-C+-C,, especialmente metilo, o alcoxi-C4-C2, especialmente
metoxi;

R?  es hidrégeno o un radical hidrocarburo lineal, ciclico o de cadena ramificada
que tiene de 1 a 4 atomos de carbono, por ejemplo, alquilo-C4-Cs, en
particular metilo, etilo, n-propilo, 1-metiletilo, ciclopropilo, alcoxi-C4-Ca,-
alquilo-C4-C4, en particular 2-metoxietilo, alquil-C4-Cs-tio-alquilo-C4-Cy4, en
particular 2-metiltioetilo o alquinilo-C~C4, en particular prop-2-in-1-
il(propargilo). Los mas preferidos son los compuestos | en los cuales R? es
seleccionado de entre metilo, etilo, 1-metiletilo y prop-2-in-1-ilo.

Se da preferencia también a compuestos de 2-cianobencenosulfonamida de
la fdrmula general |, en los que R! es haloalcoxi-C4-C4, en particular haloalcoxi-Cs,
especialmente trifluorometoxi, difluoometoxi o clorodifluorometoxi. En esos
compuestos, R? tiene los significados arriba indicados, preferiblemente hidrégeno
o un radical hidrocarburo lineal, ciclico o de cadena ramificada, que tiene de 1 a 4
atomos de carbono, por ejemplo alquilo-C+-C4, en particular metilo, etilo, n-propilo,

1-metiletilo, ciclopropilo, alcoxi-C-C,-alquilo-C1-C4, en particular 2-metoxietilo,

10
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alquil-C4-C,-tioalquilo-C;-C4, en particular 2-metiltioetilo o alquinilo-CCs, en
particular prop-2-in-1-ilo (propargilo). Los mas preferidos son los compuestos | en
los cuales R? est4 seleccionado de entre metilo, etilo, 1-metiletilo y prop-2-in-1-ilo.

Una realizacién preferida de la presente invencién se refiere a compuestos
de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula general |, en los cuales R' y R?
tienen los significados anteriormente mencionados y en particular los significados
dados como preferidos y en los cuales por lo menos uno de los radicales R®, R* y
R® es diferente de hidrdgeno. Preferentemente, uno o dos de los radicales R®, R* y
R® representan hidrégeno. Entre estos compuestos, se da preferencia a aquellos
en los cuales R® es distinto de hidrdgeno y representa preferiblemente halégeno,
especialmente cloro o fidor, y los otros radicales, R* y R, son hidrégeno.

Otra realizacién preferida de la presente invencién se refiere a compuestos
de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula general | en los cuales las variables
R' y R? tienen los significados mencionados anteriormente y en particular los
significados que se dan como preferidos, y en los que cada uno de los radicales
R3, R* y R® representa hidrégeno.

Ejemplos de compuestos preferidos de la formula | de la presente invencién
comprenden aquellos compuestos que estan dados en las siguientes tablas A1 a
A18, en las que R®, R*, R°® son tales como estan definidas en las tablas y en las
cuales R' y R? estan dados en las filas de la Tabla A:

Tabla A1:  Compuestos de la formula |, en los cuales R?, R* y R® son, cada una,
hidrdgeno, y R y R? son tal como estin definidos en una fila de la
Tabla A

TablaA2: Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es cloro, R* y R® son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A

Tabla A3: Compuestos de la formula |, en los cuales R® es fltor, R* y R® son

hidrégeno, y R' y R? son tal como estén definidos en una fila de la
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Tabla A4:

Tabla A5:

Tabla AB:

Tabla A7:

Tabla A8:

Tabla A9:

Tabla A10:

Tabla A11:

Tabla A12:

Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R? es bromo, R* y R® san
hidrégeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es yodo, R* y R® son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estin definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es CHa, R* y R® son
hidrdgeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R* es cloro, R? y R® son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estin definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R* es fitor, R® y R® son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estén definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R* es bromo, R? y R® son
hidrégeno, y R y R? son tal como estan definidos en una fila de i1a
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R* es yodo, R® y R® son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula |, en los cuales R* es CHs, R® y R® son
hidrdgeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A
Compuestos de la férmula I, en los cuales R® es cloro, R y R* son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estn definidos en una fila de la
Tabla A

12
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Tabla A13: Compuestos de la férmula |, en los cuales RS es fiior, R y R* son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A

Tabla A14: Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es bromo, R? y R* son
hidrégeno, y R' y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A

Tabla A15: Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es yodo, R® y R* son
hidrogeno, y R* y R? son tal como estan definidos en una fila de la
Tabla A

Tabla A16: Compuestos de la férmula |, en los cuales R® es CH3, R* y R* son

hidrégeno, y R' y R? son tal como estin definidos en una fila de la

Tabla A
Tabla A:
R' R*
1. CH, H
2. CHs CH,
3. CHs CH3CH2-
4, CHs (CH;);CH-
5. CHj CH3CH2CH2-
6. CH, n-C4Hg
7. CH; (CHa)sC-
8. CH, (CH3 ,CH-CH>-
9. CH; n-CsHy4
10. CH; (CH; Y,CH-CH; -CHz-
11. CHs {C2H5)-CH-
12. CHj {CH3sC—CHz-
13. CHs {CH3)sC-CH—CH3-
14, CHs CzHsCH(CH3)-CH2-
15. CH, CHy —CH2-C(CH3 ) >-
16. CHs (CHj )zCH-CH(CHa)-
17. CH, (CHj );C-CH(CHs)-
18. CH,3 (CH3)2CH-CHz CH-(CHj)-
19. CH; CHy—CHa—C(CH3)(C> Hg )
20. CHs; CH3s—CHz-CHz —C(CH3 )>-
21. CH, C2—Hg-CHz—CH(CH3)-CHy-
22. CHs, Ciclopropilo
23. CH3 ciclopropilo-CHz-
24, CH3 ciclopropilo-CH(CH3)-
25. CHs Ciclobutilo
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26. CHs; Ciclopentilo
27. CH, Ciclohexilo
28. CH, HC=C-CHz
29. CHs HC=C-CH(CH3)-
30. CHy HC=C-C(CHz)r-
31. CH, HC=C-C(CHa)CzHs)-
32. CHj HC=C-C(CHa)CsHy)-
33. CHs CH2=CH-CH»-
34. CHs; HzC'CH-CH(CHa)-
35. CHs HzC=CH-C(CHg)r _
36. CHa H,C=CH-C(CHs}(CHz)-
3. CHj _ CeHyCHz-
38. CHs_ 4-(CHj )3-C-CgHa-CHz
39. CHs_ CgHs-CH-
40. CHj 4-(CH3)5-C-CgHs-CHgz-
41, CHj 4-Cl- CgHy-CHy-
42. CH, 3(CH;0)-CeHsCHg-
43, CHy 4-(CHyO) CgHa-CHg-
44, CH, 2-(CH30)-CeH¢-CHz
45, CH, 3-Cl-CgH4-CHy-
46. CHs 2-Cl-CgHa-CHy-
47. CH; 4-(F3C)-CgHe-CHz
48. CHs NC-CHz
49. CHj NC-CH>-CHz-
50. CH, NC- CH CH(CHa)-
51, CH; NC- CHz-C(Cﬂ_)g-
52. CHs; NC-CH2-CHx CHo-
53. CHy FHZC-CHz-
54. CH, ClHoC-CHz _
55. CH3 BrH, C-CHz-
56. CHs FHgC-CH(CH SF
57. CH, CIH2C-CH(CHa)-
58. CH, BerC-CH(CHj)-
59. CH, FoHC-CH»-
60. CH, FaC-CHz-
81, CH FHZC-CHz-CHy-
62. CHa CiH2C-CHz-CHz-
63. CH; Berc-CHz-CHz-
B4. CH; F,HC-CHx-CHz-
65. CHj FaC-CH-CH2
66. CHs CH -O-CHz-CHz-
67. CHy CHy S-CHz CHo.
68. CHj_ CH;-SO-CH-CHz
60. CHa C;Hz-O-CH2CHz-
70. CH, (CH3)2CH-O-CH-CH2-
71. CH;y CsHs-S-CH>-CHo-
72. CHy C.H5-SO,-CHZ-CHz
73. CH; (CH3);N-CHz-CH
74, CHa (CzHs)2N-CHz-CHg-
75. CH; [(CH3),CH-O-CH2-CH2-
76. CH, CHy-O-CH2-CH(CHj3)-

14
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77. CHj CH;3-S-CHz-CH(CHj)-
78. CH; CH3-SO>-CH2-CH(CHj)-
79. CH; C2Hs-O-CH2-CH(CHj3)-
80, CH, CaHs-S-CHp-CH(CHy)-
81. CH, CzHs-S02-CH2-CH(CHj3)-
82. CHi (CH3)2N-CH;-CH(CHa)-
83. CHs (C2Hs)N-CH2-CH(CHa)-
84. CH, [(CHa),CH]oN-CH2-CH(CHj3)-
85. CH, CH3-O-CH(CH3)-CHz-
86. CH3 CH3-S-CH(CH3)-CH>-
87. CHj CH3-S02CH(CH3)}-CH2-
88. CHs C2Hs-O-CH(CH3)-CHa-
89. CH, C2Hg-S-CH(CH,3)-CHo-
90. CH,; C2Hs-SO;-CH(CH3)-CH2-
91. CHj {CH3)2N-CH(CH3)-CHa-
02. CH, (C2Hs)N-CH(CH3)-CH2-
93. CHa [(CH3)oCH]zN-CH(CH3)-CH2-
94. CHs CH3-O-CHz-CHa-CHZ
95. CHa, CHa—S—CH CHz—CHz—
96. CHs; CHa-SOg-CHz—CHz—CHz—
97. CHs C2Hs-O-CH-CH2-CH2-
98. CHa CzH;-S-CHz—CHz—CHz—
99. CHa CoHs-S02-CH2-CH2-CH2-
100. CHs (CH3)2N-CHa-CHz-CHp-
101. CHa (CzHs)oN-CH2-CH2-CHo-
102. CHa CH3-O-CH2-C(CHa)>-
103. CHa; CH3-S-CH2-C(CHa)z-
104. CHs CH3-S02-CHz-C(CH3)o-
105. CH, CzHs-0-CH-C(CH3)>-
1086. CHs CzHs-S-CHz-C(CHj)2-
107. CHa CzH5-SO-CH>-C(CH;)=-
108. CHa, (CH3)aN-CH2-C(CH3)z-
109. CHs (CaHs}oN-CH2-C(CH3)-
110. CH; [(CH3)oCH] 2N-CH2-C(CH3)-
111. CHa Cl-CH-C=C-CH5-
112. CHs CH3-O-C(O)-CHz
113. CH;_ CaHs-0-C(0)-CH2
114, CHs CH3-O-C{O)-CH(CH3)-
115. CH; C2Hs-0-C(0)-CH(CH;)--
116. CHs (CH10)2CH-CH2-
117. CH; (CoHs0)CH-CHo-
118. CH, H
1189. CzHs CHa
120. CzaHs CHaCHg-
121. CzHs {CH3).CH-
122, CzHs CH3CH2CH2-
123. CzHg n-CqHp
124, CaHs (CH3)3C-
125. CzHs (CH3)2CH-CH»-
126. CzH,r_, n-CsHq4q
127. CzHs (CH3)2CH-CHa -CH2-
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128. CzHs (CzHs)-CH-
129. CzHs (CH3):C-CH2-
130. CzHs (CH3);C-CH>-CHg-
131. CzHs C2HsCH(CH3)-CH2-
132. CaHs CH3-CH>-C(CHa)o-
133. C2Hs (CH3)2CH-CH(CHj) -
134. CzHs CoH5-502-CH-C(CH3)sC
135. CzHs (CH3),CH-CH2-CH(CH3)-
136. CzHs CHy-CH2>-C(CHa)XCaHs)-
137. CzHs CH3z-CH>-CH2-C(CH3)2-
138. CaHs CzHs-CH,-CH(CH3)-CHo-
139. CzHs ciclopropilo
140. CzHs ciclopropilo-CHz-
141. CaHs ciclopropilo-CH(CH3)-
142. CzHs ciclobutilo
143. C.oHs ciclopentilo
144. CzHs ciclohexilo
145. CzHs HC=C-CHa-
146. C2Hs HC= C-CH(CH3)-
147. CgHs HC= C-C(CH;)_z-
148. CzHs HC= C-C(CHa)(CzHs)-
149, CzHs HC= C-C(CHs)(CaHy)-
150. Csz CH3=CH-CH;-
151. CzHs H2C=CH-CH(CH3)-
152. CzHs HaC=CH-C(CHs);-
153. 02H§ ch=CH-C(Czﬂ§)(CH§)-
154. C2Hs CgHs-CHa-
155. C2Hs 4-(CH3)sC-CeHs-CH2-
156. C2aHs CgHs-CHa-
157. CzHs 4-(CH3)}3C-CaH4-CHo-
158. CoHs 4-Cl-CgH-CHo-
1569. CzHs 3{CH30) -CgHy-CH2-
160. CzHs 4-(CH30) -CaH4-CH2-
161. CaHs 2-(CH30)-CqHa-CHz-
162. CzHs 3-Cl-CgHq-CHo-
163. CoHs 2-Cl-CgHs-CHo-
164. C2Hs 4-(F3C)-CeH¢-CH2-
165. CzHs NC-CHx-
166. CzHs NC-CHx-CHo-
167. CaHs NC-CH>-CH(CH3)-
168. CzHs NC- CHxC(CHs)o-
169. CzHs NC-CHz-CH>-CH,-
170. CzHs FH2C-CH2-
171. CaHs ClHC-CHy
172. CzHs BrHo,C-CHa
173. CzHs FH2C-CH(CHa)-
174. CzHs CIH2C-CH(CH3)-
175. CzHs BrH,C-CH(CH3)-
176. CaHs F2HC-CHo-
177. CaHs F3C-CH»-
178. CoHs FH2C-CH2-CH2-
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179. CzHs ClH,C-CH-CHg-
180. CzHs BrH,C-CH-CHz2
181. CoHs F2HC-CH2-CH,-
182. CaHs F3C~-CHz-CH2-
183. CaHs CH3-O-CH2-CHa-
184. Cﬁs CHa-S -CHz-CH2-
185. CoHs CH;—SOz-CHz-CHz-
186. CzHs Csz-O-CHz-CHz-
187. CaHs (CH_ECH-O-CH;—CH;—
188. CoHs C2Hs-S-CH2-CH2-
189. CzHs C2Hs-502-CH2-CH2-
190. CaHs (CH3)N-CHz-CH2~
191. CzHs (C2Hs)2N-CHz-CHo-
192. CzHs [(CH3),CH]oN-CH2-CHz-
193. CzHs CH3-O-CH2-CH(CHa,)-
194. CaHs CH3-S-CH-CH(CHs)-
195. CzHs CH3-SO2-CH2-CH(CHa)-
196. CaHs CoHs-O-CH--CH(CHj)-
197. CaHs CoHs-S-CHz-CH(CH3)-
198. CzHs CpHs-802-CH2-CH(CHa)-
199. CaoHs (CH3)oN-CH2-CH(CHa)-
200. CoHs (CaHs}oN-CHz-CH(CH3)-
201. CaH5 [(CH3)2CH]2N-CH2-CH(CHa)-
202. CoHs CH3-O-CH(CH3)-CHz-
203. CzHs CH3-S-CH(CH3)-CHz-
204, CoHs CH;-SO-CH(CHas)-CHz-
205. CoHs Hs-O-CH(CH3)-CHz-
206. CoHs CzH5-8-CH(CH3)-CHz-
207. CaHs CoHs-S02-CH(CH3)-CH2-
208. CzHs (CH3)aN-CH(CH3)-CH2-
209. CaHs (CaHs)aN-CH(CH3)-CH»-
210. CoHs [(CH3);CH]2N- CH(CHa)-CH2-
211. CaHs CH3-O-CH2-CH2-CHZ-
212. CzHs CH3-S-CH2-CH-CHo-
213. C2Hs CHa—SOz-CHz-CHz-CHz-
214. CaHs Csz-O-CHg-:Cdz-CHz-
215. CaoHs CzH5-S-CH2-CH2-CH2-
2186. CzHs Csz-SOz-CHz-CHz-C Hz
217. CaHs (CH_hN-CHz-CHz—CHg:
218. CoHs {Cz2H5)2N-CH2- CH2-CH2-
219. CaHs CHj-O-CH-C(CH3)>-
220. C2oHs CH,-S-CH-C(CH3)z-
221. CzHs CH3-S0;-CH-C(CHj3)-
222. CaHs CaHs-0O-CHz-C{CH3)z-
223. CaHs CoHs-O-CH2-C(CHj)o-
224, CzHs CoHs-S0z-CHz-C(CH3)o-
225. CaHs (CH3)aN-CH2-C(CHa)-
226. CzHs (C2Hs)aN-CH2-C(CH3)-
227. CzHs [(CH3),CH].N-CH>-C(CH3)2>-
228. CzHs Cl-CHx-C=C-CH2-
229, CzHs {C2Hs)}oN-CH3-O-C(O)-CH,
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230. C2Hs CaHs-0-C(0)-CH;
231. CaHs CH3-O-C(O)-CH(CHa)-
232. CzHs Hs-O-C(O)}CH(CH5)-
233. CoHs (CH30)2CH-CH»-
234. C2Hs (CsHs0)o-CH-CH2-
235. OCH3 H
236. OCHj3 CHa
237. OCHa CH3CH>-
238. OCHa (CH3),CH-
239. OCH, CH3CHCHo-
240. OCHg n-C4H9
241. OCHj _ (CH3)sC-
242. OCHa (CH;)2CH-CHz-
243. OCH; n-C5H11
244, OCH, (CH3);CH-CH3-CHa-
245. OCHa (CzHs)-CH-
2486. OCHja (CH3)2C-CH,-
247. OCHa (CH3)sC-CH2-CH2-
248. OCH, CoHsCH(CH3)-CHo-
249. OCH, CH;3-CH2-C(CHs)z-
250. OCH, (CH3)2CH-CH(CHa)-
251. OCHs, (CH3)3C-CH(CH3)-
252. OCH, (CH3)2CH-CH-CH(CHj3)-
253. OCHs _ CH3-CH2-C(CH3)}(CoHs)-
254, OCHj CHas-CHz-CH2-C(CHa)o-
255. OCHa CzHs-CH-CH(CH3)-CH2-
256. OCH,3 Ciclopropilo
257. OCHs; ciclopropilo-CHz-
258. OCH3 ciclopropilo-CH(CHj3)-
259. OCHa, Ciclobutilo
260. OCHs Ciclopentilo
261. OCH3 Ciclohexilo
262. OCH, HC= C-CHz-
263. OCH3 HC= C-CH(CHa,)-
264. OCHj HC= C-C(CH3) 2
265. OCHs HC= C-C(CHa) (C2Hs)
266. OCHj HC= C-C(CHaj) (CaHy)-
267. OCHs; CH=CH-CH2-
268. OCHj H2C=CH-CH(CH3) -
269. OCHj; H2C=CH-C(CH3) 2-
270. OCHs H2C=CH-C(C2Hs){CH;)-
271. OCH, CeHsCHgp-
272. OCH,3 4-(CH3)3CqH4-CHg-
273. OCHs; CeHs-CHa-
274. OCHj, 4-(CH3)sC-CgH4-CH2-
275. OCHj 4-Cl-CgH4-CHp-
2786. OCHs 3-(CH30)-CgHs-CHa2-
277. OCHj 4-(CH30)-CeH4-CH2-
278. OCHs 2-(CH30)-CgH4-CH2-
279. OCH;,3 3-Cl-CeH¢-CH2-
280. OCHs; 2-Cl-CeH4-CH2-
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281. OCHj; 4-(F3C)-CgHs-CH2-
282. OCHs NC-CH>-
283. OCHj; NC-CHz-CHz-
284, OCHa NC-CHz-CH(CH,)-
285. OCHa NC-CH-CH(CH3)o-
286. OCHs NC-CH-CHz-CHz-
287. OCHs FH2C-CHo-
288. OCHs ClIH2C-CHo-
289. OCHj BI‘HzC-CHz—
290. OCHs FH;C-CH(CHQ—
291, OCHa ClHzC-CH(CH3)-
292, OCHs BrH,C-CH(CHj)-
293. OCHj Fo2HC-CHz-
294, OCH; Fac-CHz-
295. OCH; FHzC-CHz—CHz-
296. OCHs3 CleC-CHz-CHz-
297. OCHj,3 BrH;C-CH-CH2-
298. OCH;3 FzHC—CHz—CHz-
299. OCHj _ FaC—CHz—CHg-
300. OCH; CH3z-O-CH-CHgz-
301. OCH; CHa-S-CHz-CHz-
302. OCH3 _ CHTSOTCHTCHT
303. OCHj_ Csz-O-C H;-C Hz-
304. OCHj3 (CthCH-O—CHICHz-
305. OCH; CzHs-S-CHz-CHz-
306. OCH; C2Hs-S02>-CH2-CH2-
307. OCH3; (CH;hN-CHz—CHz—
308. OCHa {C2Hs)oN-CH-CH2-
309. OCHa [(CH3)2CH]2N-CH>-CHo-
310. QOCHa, CH3-O-CH-CH(CH3)-
311. OCHa CH3-S-CH2-CH(CHa)-
312. OCHa CH3-SO2-CH2-CH(CHs)-
313. OCHa CaHs-O-CHz-CH(CHs)-
314. OCHa CaHs-S-CHz-CH(CHj)-
315. OCHj3 C2Hs-SO2-CH2-CH(CHs)-
316. OCHS, (CH3)2N-CHz-CH(CH3)-
317. OCHjs (C2Hs)2N-CH2-CH(CHa)-
318. OCHs, [(CH3)CH]N-CH2-CH(CHs)-
319. OCHjs CH3-O-CH(CH3)-CH>-
320. OCH; CH3-8-CH(CH3)-CH2-
321. OCHj; CH;;SO:—CH(CH;)—CH;—
322. OCHs CoHs5-0-CH(CH1)}-CH2-
323. OCHj3 CoHs-S-CH(CHj3)-CHy-
324. OCH, CoHy-S02-CH(CH3)-CHx-
325. OCHs (CHa}aN-CH(CH3)-CHz-
326. OCHs {CoHs)aN-CH{CH3)-CH2-
327. OCHj [(CH3)oCH]2N-CH(CH3)-CH2-
328. OCHa CHj3-0-CH>-CH-CHz-
329. OCHa CH3-S-CHx-CH2-CH>-
330. OCHs CH3-S0.-CHz-CH--CHz-
331. OCHa CoHs-O-CH2-CH2-CH2-
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332, OCH;, CzHs-S-CH-CHz-CH2-
333. OCH,3 CaHs-SO-CHp-CH2-CH2-
334. OCHs (CH3)2N-CH2-CH2-CHo-
335. OCHj (CoHs)gN-CH2-CH--CH2-
336. OCHj CH3-O-CH2-C(CHa)2-
337. OCH3 CH3-S-CHz-C(CH3)>-
338. OCH,3 CH3-SOzCH2-C(CH3)o-
339. OCHj CzHs-0-CH2-C(CHs)z-
340. OCH, CzHs-S-CH2-C(CHa)z-
341. OCH,3 CzH5-SO02-CH2-C(CHa)z-
342. OCH; (CHa)aN-CH2-C(CHa)z-
343. OCHj3 (CaH5)aN-CH2-G(CHs)a-
344. OCHs [(CH3)2CH]2N-CH2-C(CHa3)o-
345. OCHa Cl-CH,-C=C-CHz-
346. OCH3 CH;-O-C(O)-CHa
347. OCH,3 CzHs-0O-C(O)-CH>
348. OCH, CH3-0-C(O)}-CH(CHa)-
349. OCHa C2Hs-0-C(0)-CH(CHj3)-
350. OCH, (CH30).-CH-CH,
351. OCHa (CaHs0)-CH-CHg
352. OCzH5 H
353. OC:Hs CHa
354. OCzHs CH;CH-
355. OC;Hs (CH;);CH-
356. OC;Hs CHiaCH2CH2-
357. OCHs n-C4Ha
358. OCzHs (CH3)sC-
358. OCzHs (CH3)CH-CH2-
360. chﬂi n-C;H 11
361. OC,Hs (CH3)22CH-CHz-CHa-
362. OC2Hs (CaHs)-CH-
363. OC;Hs (CH3):C-CH--
364. OC,Hs (CH3)sC-CHz-CH2-
365. OCzH5 C2HsCH(CH3)-CHo-
366. OC2Hs CH3-CH2-C(CHs)z-
367. OCgzHs {CH3)2CH-CH(CH5)-
368. OC.Hs (CH3)sC-CH(CHj5) -
369. OCzHs (CH3)oCH-CH>-CH(CH3) -
370. OC,Hs CH3-CHz-C(CH3){(CoHs)-
371. OC2Hs CHa-CH2>-CHz-C(CHa)o-
372. OCzHs C2Hs-CH2-CH(CH3)-CHa-
373. OCzHs Ciclopropilo
374. OC;Hs ciclopropilo-CHz-
375. OC;Hs ciclopropilo-CH(CH,)-
376. OCzHs Ciclobutilo
377. OC;zHs Ciclopentilo
378. OCzHs Ciclohexilo
379. OCzHs HC=C-CH»-
380. OCzHs HC=C-CH(CHs)-
381. OC2Hs HC=-C-C(CH3)r
382. OC.Hs HC=-C-C(CH3){C2Hs)-

20

77



R R?
383. OC;Hs HC=-C-C(CH3)(CsHy)-
384. OC;Hs CH2=CH-CHg-
385. OC,Hs H2C=CH-CH(CH3)-
386. OC;Hs H2C=CH-C(CH3)z-
387. OC;Hs H2C=CH-C(CHs)(CHa)-
388. OC,Hs CeHy-CH,-
388. OC;Hs 4-(CH3)sC-CgH4-CHo-
390. OC,H; CeHy-CHz-
391. OCHs 4-(CH3);C-CgH4-CH;-
392 OC;Hs 4-CI-CgHs-CHo-
393. OCzHs 3-(CH30)-CgHs-CHy-
394. OC;H5 _ 4-(CH30)-CoH4-CH2-
385. OC,Hs 2-(CH30)-CgH4-CHy-
396. OC;Hs 3-Cl-CgH4-CHz-
397. OC,Hs 2-Cl-CgH4-CHy-
398. OCzHs 4-(F3C)-CeH4-CHy-
399. OCzHs NC-CHz-
400. OCzHs NC-CHz-CH-
401. OC;Hs NC-CH,-CH(CHj3)-
402. OCzHs NC-CHp-CH,-CHz-
403. OC,Hs NC-CH,-C(CHa)z-
404, OC;Hs FHC-CH,-
405. OC,Hs CIH,C-CHz-
406. OC3Hs BrH.C-CH.-
407. OC;Hs FHCH(CHj) -
408. OC;Hs CIH,C-CH({CH) -
409. OC;Hs BrH,C-CH(CHj) -
410. OC;Hs FHzC-CH,-
411, OC;Hs F3C-CHz-
412, OC;Hs FH,C-CH2-CH,-
413 OC;Hs CIH,C-CH2-CHo-
414, OCzHs BrH,C-CHo-CH,-
415. OC,H5 _ F2HC-CH,-CH-
416. OC:Hs F3C-CHz-CHz-
417. OC,Hs _ CH;-O-CHz-CH,-
418. OCHs CHy-S-CHx-CH,-
419. OC;Hs CH3-SOz-CH,-CH-
420. OC;Hs C2Hs-O-CH2-CH-
421. OC;Hs (CH3);-CH-O-CH2-CHg-
422, OC-Hs C2Hs-S-CH2-CH>-
423. OC;Hs C2Hs-SO2-CH2-CHo-
424, OC,Hs (CH3)zN-CHz-CHg-
425. OC,H;s {C2Hs)N-CH,-CH2-
426. OCzHs [(CH3),CH]2N-CHo-CH-
427. OC;Hs CH3-O-CHz-CH(CHy) -
428. OC;H; CHj3-S-CH,-CH(CHy) -
429. OC;Hs CH3-SOz-CH,-CH(CHj) -
430. OCHs C2Hs-O-CH2-CH(CHj3)-
431. OC;Hs CaHs-S-CH--CH(CH3)-
432. OC;Hs C2H3-SO2-CH,-CH(CH3)-
433, OC;H5 (CH;)2N-CH,-CH(CHs)-
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434. OCzHs {CzHz)2N-CHz-CH{CHa)-
435. OCzHs [(CHs)2CHJo2N-CHx-CH(CHa)-
436. OC2H5 CH3-O-CH(CH3)-CHa-
437. OC;Hs CH3-S-CH(CH3)-CHz-
438. OC.Hs CH3-SO2CH(CH;) CHx-
439. OCzHs C2Hs-O-CH(CH3)-CHg-
440. OC,Hs_ C;Hs-S-CH(CH3)-CHg-
441, OC,Hs C;H5-SO,CH(CH;)}-CHz-
442, OC;Hs (CH3)zN-CH{CHs)}-CHz-
443. OC;Hs (CzHs);N-CH{CH3)}-CHz-
444, OC;Hs [{CH3),CHJ]2N-CH(CH3)-CHz-
445. OC.Hs_ CHz-O-CH,-CH;-CHz
446, OC;Hs CHy-S-CHo-CHzCHz-
447. OC,Hs CH3-SO2-CH,-CHz-CHz-
448. OC,Hs CaHs-0-CHz-CHz-CHy-
449. OCzHs CzH5-S-CHz-CH,CHz
450. OC,Hs C,H5-S0,-CHz-CH2-CHz-
451. OCzHs (CH3)2N-CH3-CH2-CHo-
452, OCHs (CzHs)gN-CHz-CHz-CH-
453. OC.Hs CHy-O-CHzC(CH:)-
454, OC;Hs CH3-S-CH-C(CHa)
455, OC,Hs CH3-S02-CHz-C(CHa)-
456. OCzHs CzHg-O-CH2-C(CHa)z-
457. OC;Hs C;Hs-S-CHz-C(CHa)z-
458. OCHz C,H5-SO,-CHz-C(CHa)z-
459. OC,Hs (CHspN-CH;C(CHz),-
460. OCZH3 (CoHs)oaN-CHz-C(CH3)z-
461. OC;Hs (CH3):N-CHz-C(CHz),-
462. OC;Hs Cl-CH,-C=C-CHz
463. OC,Hs CH3-O-C(O)}CH; _
464. OC;Hs C;Hz-0-C({O}-CH,
465. OC;zHs CH3-O-C(O)-CH(CHa) -
466. OC:Hs CzHs-O-C(O}-CH(CHj) -
467. OCHs (CH30).CH-CHz
468. OCzHs (C2Hs0) 2.CH-CH~-
469. CFy H
470, CF3 CH,
471, CFa CH,CHz
472. CF3 (CHs),CH-
473. CF; CHiCH2CH2-
474, CFg n-C4Hg
475. CF, (CH3)sC-
476. CFa (CHa).CH-CH;-
477. CFg n-C§H11
478. CFy _ (CH3);CH-CHz-CHx-
479. CF3 (CzHs)CH-
480. CF3 (CHa)sC-CH-_
481. CF3 (CH3)sC-CHz-CHz-
482. CF; (CzH5),CH(CHz)}-CHz-
483. CF3 CH3-CH3-C(CH3)r-
484. CF; (CH3),CH-CH{CH3)
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485, CF; (CH3)aC-CH(CHs)-
486. CF; (CH3)oCH-CH2-CH(CHa)-
487. CF; CH3-CH2-C(CH3)(CaHs)-
488. CF3 CH3-CHp-CHZz-C(CH3)o-
489, CF3 CzH5-CHz-CH(CHa)-CH2-
490. CFa ciclopropilo
491. CFa Ciclopropilo-CH»-
492, CF; ciclopropilo-CH(CHa)-
493. CF3 Ciclobutilo
494. CFs Ciclopentilo
495. CFs Ciclohexilo
496. CF3 HC=C-CHz-
497. CF; HC=C-CH(CH3)-
498. CF; HC=C-C(CHj3) >~
499, CF, HC=C-C(-CH3 !‘ CaHs)-
500. CF3 HC=C-C{CH;3)(CaHr)-
501. CF3 CH,=CH-CH2-
502. CF, H2C=CH-CH(CHa)-
503. CF; H2C=CH-C(CHa)o-
504. CF; HoC=CH-C(C2Hs)}(CH3)-
505. CF3; CeHs-CH,-
506. CF; 4-(CH3)sC-CgHs-CH2-
507. CF; CgHs-CHz-
508. CF3 4-(CH3)3C-CgHy-CH2-
509. CF; 4-Cl-CgH4-CHo-
510. CF3 3-(CH30)-CeHs-CHo-
511. CF3; 4-(CH30)-CgHq-CHz-
512. CF; 2-(CH30)-CeH4-CHo-
513. CF; 3-Cl-CgH4-CHo-
514. CFa 2-Cl-CgH4-CH2-
515. CF3_ 4-(F3C)-CeH4-CHz-
516. CF3 NC-CHz-
517. CFs NC-CH2-CHz-
518. CF3 NC-CHz-CH(CH3)-
519. CF; NC-CH,-C(CHj)>-
520. CF; NC-CH>-CH2-CH2-
521. CFs FH2C-CH2-
522. CF; CIH,C-CH-
523. CF; BrHzC-CH,-
524. CFa FH2C-CH(CHa)-
525. CF, ClHzC-CH(CHa)-
526. CF, BriH,C-CH(CH3)-
527. CF3 F2HC-CH»-
528. CF; FaC-CHg-
529. CF; FH2C-CHz-CH>-
530. CF3 ClH.C-CH>-CH-
531. CF3 BrH;C-CH2-CHa-
532. CFs F2HC-CHZ-CHg-
533. CF3 FaC-CH>-CHy-
534. CF; CH3-O-CHx-CHo-
535. CFa CHa-S-CH-CHa-
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536. CF3 CHs-802-CH2-CH>-
537. CF, Csz-O-CHz-CHz-
538. CFs (CH_)_zCH-O-CHz-CHz-
539. CF3 CoHs5-S-CH,-CH2-
540. CF, C2Hs-S0--CH2-CH2-
541. CF, (CH3)2CH-8-CH-CH>-
542. CF3 (CH3)2CH-SOz-CHz-CHz-
543. CF, [(CH3)2CH]2N-CH2-CH>-
544, CF, CH3-O-CHz-CH(CHa)-
545. CF, CHa—S-CHz-CH(CHa)-
546. CFi CH3-SO2-CHz-CH(CHa)-
547. CF, %O—CH:—CH(CH;)—
548. CFi C2H5-8-CH2-CH(CHa)-
549. CF3 C2Hs-802,-CH2-CH(CH3)-
550. CF» (CH3)oN- CHg—CH(CH;)—
551. CF3 (CaHs)eN-CHo>-CH(CHs)-
552. CF3 [(CH3)2CH]2N-CH2-CH(CHa)-
553. CFs CH3-O-CH(CH3)-CH2-
554. CFa CH3-S-CH(CH3)}-CH>-
555. CF3 CH3-SO2-CH(CH3)-CH2-
556. CFa CoH5-0-CH(CH3)-CH>-
557. CF3 CzHs-S-CH(CH3)-CHy-
558. CF, C2Hs-SO--CH(CH3)-CH-
559. CF3 (CH3)z2N-CH(CH3)-CH-
560. CF3 (CzHs)oN-CH(CH3a)-CH2-
561. CFa [(CH3)2CH]2N-CH2-CH(CHa)-
562. CF3 CH3-O-CHa-CHz-CH2-
563. CFa CH3-S-CH2-CH2>-CHz-
564. CF; CHa—SOz-CHz—CHz-CHz—
565. CF, Csz-O-CHz-CHz-CHz-
566. CF, Csz-S-CHz-CHz-CHz—
567. CFs C _Qﬂst-CHz-CHz-CHz-
568. CF, (CHs3)zN-CH2-CHo-CH2-
569. CF, (CaHs)peN-CH>-CH2-CH2-
570. CF3 CH3-O-CH2-C{CHa)»-
571. CF3 CH3-S-CH-C(CHa)-
572. CF3 CH3-S0O--CH,-C{CHj3)>-
573. CF3 CaoHy-O-CH2-C(CHa)e-
574. CF3 C2H5-S-CH2-C(CHa)o-
575. CF3 C2Hs-SO2-CHz-C(CHs)2-
§76. CF; (CHa3)2N-CHz-C{CHa)o-
577. CF; (CaHs)aN-CHo-C(CHa)o-
578. CF3 [{CH3),CH]oN-CH2-C(CH3)>-
579. CFa_ Cl-CHy-=C-CHz-
580. CF3 CH3-0O-C(0)-CH2-
581. CF3 (CszhN-CHz-C(CH_h-
582. CFs CH3-0-C(O)-C(CHa) -
583. CF3 (CaHs)N-CH2-C(CHa)o-
584. CFa (CH30)2CH-CH»-
585. CFa (CszO)gCH—CHz-
586. OCHF2
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587. OCHF2 CHy
588. OCHF2__ CHaCH2-
589. OCHF, (CH3)oCH-
590. OCHF, CH3CH,CH2-
591. OCHF2 n-C4Hg
592. OCHF2 _ (CHa)}sC-
593. OCHF, {CH;)CH-CH2-
594, OCHFz n-05H11
595. OCHF; (CH3)2CH-CH>-CH2-
596. OCHF, (CaHs)-CH-
597. OCHF2 (CH3)s-C-CHg2-
598. OCHF; (CH3)2C-CHz-CHo-
599. OCHF> C2HsCH(CHa)-CH2-
600. OCHF, CH3-CHz-C(CHj3)>-
601. OCHF2 (CH3)2CH-CH(CH3)-
602. OCHF, (CH3)sC-CH(CHa)-
603. OCHF2 (CH3)2CH-CH2-CH(CH3;)-
604. OCHF, CH;-CH,-C(CH3)(C2Hs)-
605. OCHF2 CH3-CH2-CH2-C(C2H3)2-
606. OCHF» CzHs-CH2-CH{CH3)-CH2-
607. OCHF2 Ciclopropilo
608. OCHF; ciclopropilo-CHz-
609. OCHF; ciclopropilo-CH(CHa)-
6810. OCHF, Ciclobutilo
811. OCHF, Ciclopentilo
612. OCHF; Ciclohexilo
613. OCHF, HC=C-CHz- _
614. OCHF2 _ HC=C-CH(CHs)-
615. OCHF, HC= C-C(CHa)z-
616. OCHF; HC= C-CH(CH3)(CaHs)-
617. OCHF» HC= C-C(CH3){(C3H7)-
618. OCHF2 CH,=CH-CH--
619. OCHF, H2C=CH-CH(CH;)-
620. OCHF2 HzC=CH-C(CH3)=-
621. OCHF2 HaC=CH-C(CzHs)(CH3;)-
622. OCHF; CegHs-CHz-
623. OCHF; 4-(CH3)3-C-CgH4-CHz-
624. OCHF, CeHs-CHz-
625. OCHF, 4-(CH3)3C-CgH4-CH2-
626. OCHF, 4-Cl-CeHy-CH2-
627. OCHF, 3-(CH30)-CgHy-CHo-
628. OCHF, 4-(CH30)-CgH4-CH2-
629. OCHF, 2-(CH30)-CgH4-CHz-
630. OCHF2 3-Cl-CgH4-CHz-
631. OCHF3 2-Cl-CeH4-CHz-
632. OCHF2 4-(F3C)-CeHs-CHz-
633. OCHF2 NC-CHz-
634. OCHF, NC-CH,-CHa-
635. OCHF, NC-CH2-CH(CHj3)e-
636. OCHF: NC-CHo-C(CH3)>-
637. OCHF> NC-CH-CH--CH--

25

/0,7-



R R
638, OCHF; FHzC-CHz-
639. OCHF; CiH,C-CHz
640. OCHF; BrH,C-CH,-
641, OCHF; FHzC-CH(CHa)-
642, OCHF; CIH,C-CH(CHs)-
643. OCHF: BrH,C-CH(CHs)-
644. OCHF F,HC-CHy-
845. OCHF; FaC-CHz
646. OCHF;, FH,C-CHz-CHz-
B47. OCHF, CIH,C-CHzCHz-
648, OCHF;_ BrH,C-CHz-CHy-
649. OCHF; F,HC-CHzCHx-
650. OCHF F3C-CHx-CHy-
651, OCHF CHyO-CH,-CHz-
652. OCHF CHy-S-CHx-CHx-
653. OCHF CHy-SO2-CHy-CHz-
654. OCHF CzHg-O-CHzCHz-
655. OCHF C;H5-SO2-CHCHy-
656. OCHF;_ csz-s-CH,-CHz-
657. OCHF; C;Hs-SO,CH,-CHz-
658. OCHF; (CHy)eN-CHz-CHz
659. OCHF; (CzHs)N-CHzCHz
660. OCHF; [(CH3),CHJ;N-CHz-CHz-
661. OCHF; CHz-O-CH,-CH(CHs)-
662. OCHF;, CHy-S-CHo-CH(CHs)-
663. OCHF; CH3-SO2-CHz-CH(CHa)
664. OCHF, CzHs-O-CHZCH(CHa)-
665. OCHF, CzHs-S-CH,-CH(CHy)-
666. OCHF, CoHg-SOzCH,-CH(CH3)-
667. OCHF (CH3);N-CH-CH(CHs)-
668. OCHF (CzHs);N-CHzCH{CHs)-
669. OCHF, [(CH3).CH]-CHz-CH(CH3)
670. OCHF; CHz-O-CH(CHs)-CHaz-
671, OCHF; CHy-S-CH(CHa)-CHz-
672. OCHF; CHy-SO-CH{CHs)-CH-
673. OCHF C;Hs"O-CH(CHj)-CHz-
674. OCHF CzHs-S-CH(CH3)}-CHz
675. OCHF; CHs-SO,-CH(CH3)-CHz-
676. OCHF, (CH3);N-CH(CH3)-CH,-
677. OCHF, (CoHs),N-CH(CH3)-CHz-
678. OCHF, [(CHa).CHI;N-CH(CH;)}-CHz-
679. OCHF; CHy-O-CH,-CHx-CHz-
680. OCHF, CH3z-S-CH,-CHo-CHx-
681. OCHF; CH3-SO5-CHz-CHz-CHz
682. OCHF; CzH5-O-CHZ-CHz-CHz-
683. OCHF CoHy-S-CHy-CHy-CHy-
684, OCHF, C,Hs-SO2-CHz-CHz-CHz-
685. OCHF; (CH3):N-CHz-CHz-CH,-
686. OCHF, (CzHs)oN-CHz-CHz-CHz-
687. OCHF; CHy-O-CHz-C{CHs)-
688. OCHF; CHy-S-CH2-C(CHa)y-
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689. OCHF» CH3-SO2-CH2-C(CH3)2-
690. OCHF. C2Hs-0O-CH2-C{CHa)2-
691. OCHF2 C2H5-S-CH-C{CHa)
692. OCHF, C2Hs-502-CHz-C(CH3)2-
693. OCHFz (CH3)2N-CH2-C(CHa3)z-
694. OCHF, (C2Hs)N-CH2-C(CHa)e-
695. OCHF2 [(CHa)oCH]2N-CH2-C{CHa)o-
6896. OCHF2 CIl-CHz-C=C-CH,-
697. OCHF, CH;-O-C(O)-CH5-
698. OCHF» C2Hs-0-C(O)-CHz-
699. OCHF, CH3-0O-C{O)-CH(CHa)-
700. OCHF; C2Hs-O-C(O}CH(CH3)-
701. OCHF, (CH30),CH-CH2-
702. OCHF2 (CzHs0)2CH-CH2-
703. OCFa H
704. OCF3 CH,
705. OCFa CH3CH2-
706. OCF; (CH,;).CH-
707. OCF3 CHaCHzCH
708. OCFs n-CyHs
709. OCF; (CH3):C-
710. OCF; (CH3).CH-CH-
711. OCF3 n-CsHi1
712. OCF; (CH3)oCH-CH-CHg-
713. OCF3 {CaH5)p-CH-
714. OCF; (CHa)sC-C-CH2-
715. OCF3 (CH3):C-CHz-CH2-
716. OCF; C2HsCH(CHj3)-CH3-
717. OCF; CH3-CH2-C(CHs)>-
718. OCF; (CH3)oCH-CH{CH3)-
719. OCF3 (CH3)sC-CH(CHs)-
720. OCFs (CH3)oCH-CH2-CH(CH3)-
721. OCF;3 _ CH3a-CHz-C(CH3)}(CzHs)-
722. OCF; CHa-CH2-CH2-C(CH3)2-
723. OCF3 CaH5-CH2-CH{CH3)-CH2-
724, OCF3 ciclopropilo
725. OCF; ciclopropilo-CH»-
726. OCF;3 ciclopropilo-CH(CH3)-
727. OCF3 ciclobutilo
728. OCF, ciclopentilo
729. OCF3 ciclohexilo
730. OCF3 HC=C-CHz-
731. OCF3 HC= C-CH(CH,)-
732. OCF3 HC= C-C{CHa),-
733. OCF3 HC= C-C(CH3)(C2Hs)-
734. OCF; HC= C-C(CH3)(C3sH7)-
735. OCF3 CHz=CH-CH2-
736. OCF3 H,C=CH-CH(CH
737. OCF; HzC=CH-C(CHa3),-
738. OCF, HzC=CH-C(C,Hs)(CH3)-
739. OCF3 CeHs-CHo-
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740. OCF3 4-(CH3)3C-CaH4-CHz-
741. OCF3 CgHs-CH,-
742. OCF; 4-(CH3)sC-CaH4-CHo-
743. OCF; 4-Cl-CgH4-CHg-
744, OCF, 3-(CH10)-CsH4-CHz-
745. OCF; 4-(CH30)-CeH4-CH2-
746. OCF; 2-(CH10)-CgH4-CHz-
747. OCF3 3-Cl-CaH4-CHo-
748. OCF,3 2-Cl-CeH4-CHz-
749. OCFs 4-(F3C)-CeH4-CHz-
750. OCFa NC-CHz-
751. OCF, NC-CH2>-CH2-
752. OCFa NC-CH>-CH(CH,)-
753. OCFa NC-CH2-CH(CHa)»-
754. OCF; NC-CH2-CH>-CH»-
755. OCF, FHzC-CH2-
756. OCF3 CngC-CHr
757. OCF; BrHzC-CHa-
758. OCF3 FH;C-CH(CH;)—
759. OCF4 CIH,C-CH(CH3)-
760. OCF3 BrH2C-CH(CH3)-
761. OCF5 F2HC-CH»-
762. OCF; FaC-CHy-
763. OCF3 FH2C-CHz-CHz-
764, OCF3 ClH2C-CH-CHy-
765. OCF; BrH,C-CH-CH-
7686. OCFa_ F2HC-CH2-CH3-
767. QCF; F C-CHz-CHz-
768. OCF; CH -O-CHz-CHz-
769. OCF3 CHa—S-CHéHz—
770. OCF; CH3-802-CHz-CHz-
771. OCF; C2H5-0-CH2-CHp-
772. OCF, (CH3)oCH-O-CHo-CHz-
773. OCF3 CaHs-S-CH2-CH2-
774. OCF3 Cz2Hg5-S02-CHz-CH2-
775. OCFs (CH3)2N-CH>-CH2-
776. OCF3 (CaHsN-CHz-CHZ-
777. OCF3_ [(CH3)2CH]2N-CH-CHgz-
778. OCF; CH3-0-CHx-CH(CHj)-
779. OCF3 CHy-S-CH2-CH{CHa)-
780. OCF; CH3-SO2-CH2-CH(CHa)-
781. OCF; C2Hg-O-CH-CH(CH,3)-
782. OCF4 CaHs-S-CH2-CH(CH3)-
783. OCF3 CoH -SOrCH;ﬁH‘CH;'-
784. OCF3 (CHa)oN-CHx-CH(CHa)-
785. OCF; (CzH5)2N-CH-CH(CH3)-
786. OCFa [(CH3)>CH]2N-CH2-CH(CHs)-
787. OCFa CHy-O-CH(CH3)-CHz-
788. OCF;3_ CH3-S-CH(CH3)-CH2-
789. OCF3 CH3-SO,-CH(CH3)-CH3-
790. OCF; C2H5-0-CH(CH3)-CHa-
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791. OCF, CzHs-S-CH(CH3)-CHz-
792. OCF3 CzHs-SO2-CH(CHa)-CHa-
793. OCF; (CH;hN-CH(CHa)-CHz-
794. OCFs_ (CzHs);N-CH(CHs)}-CHz-
795. OCF; [(CHa)2CH]2N-CH(CH3)-CHz-
796. OCF;3 CHzO-CH,-CHz-CHz-
797. OCF; CHy-S-CH,-CH,-CHz-
798. OCF, CH3-SOCHz-CHzCHz_
799. OCF3 CoH5-O-CH-CHz-CHz
800. OCF C;H5-S-CH,-CH,-CH,-
801. OCF3 C,HgS0zCHz-CHz-CHz-
802. OCF3 (CH3)pN-CHz-CH-CHy- _
803. OCF3 (CaHs)aN-CHo-CH2-CH2-
804. OCFs CHz-0-CHz-C{CH)-
805. OCF; CH3-S-CH2-C(CHa)z-
806. OCF3 CHz802-CH2-C(CH3)>-
807. OCF3 _ C2Hs-O-CH-C(CH3)o-
808. OCF, C;Hy-S-CHx-C(CHa)s-
809. OCF3 _ CoHs-S02-CH2-C(CHa)o-
810. OCF, {CHa);N-CH-C(CHz)-
811. OCF; (CzHs):N-CHz-C(CHs)z-
812. OCF; [(CHa);CH];N-CHz-C(CHa)z-
813. OCF3 Cl-CH2-C=C-CHo-
814. OCF; CH;-O—C(O)—CHZ-
815. OCF3_ CoHs-O-C(O)-CHz-
B16. OCF3 _ CH3-0-C({O)-CH(CH3)-
817. OCF3 CzHs-O-C(O)-CH{CH3)-
818. OCF;3 (CH30),CH-CHa-
810, OCF, (CzH50),CH-CHz-
820. OCCIF, H
821. OCCIF; CHs
822. OCCIF; CHsCHz
823. OCCIF; (CH3).CH-
824. OCCIF, CH3CH;CH
825. OCC|F2 n-C4H|_;
826. OCCIF2 (CHa)sC-
827. OCCIF2_ {CH3)sCH-CH2-
828. QOCCIF, n-C;.H"
829. OCCIF, {CH3)3CH-CHa-CHaz-
830. OCCIF, (CoH5)e-CH-
831. OCCIF, (CH3)}:C-CH-
832. OCCIF, (CH3)sC-CHzCHz-
833. OCCIF, CzHsCH(CH3)CHz_
834. OCCIF; CHy-CH2.C{CH3)
835. OCCIF, (CH3),CH-CH(CHs)-
836. OCCIF, (CH3)sC-CH(CHg)-
837. QCCIF, (CH3),CH-CH2-CH{CH3)-
838. OCCIF: CH3-CH2-C(CHa)(CaHs)-
839. OCCIF, CH3-CH,-CH>C(CHg)z _
840. OCCIF; CzHg-CHz-CH{CH3)-CH-
841. OCCIF2 ciclopropilo
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842. OCCIF; ciclopropilo-CHz-
843. OCCIF2 ciclopropilo-CH(CH3)-
844, OCCIF, ciclobutilo
845. OCCIF; ciclopentilo
846. OCCIF2 ciclohexilo
847. OCCIF2 HC=EC-CHy
848. OCCIF; HC= C-CH(CH3)-
849. OCCIF; HC= C-C(CHa)e-
850. OCCIF, HC= C-C(CHa){(CzHs)-
851. OCCIF; HC= C-C(CH3)(C3H7)
852. OCCIF2 CHz=CH-CH2
853. OCCIF; HzC=CH-CH(CH3;)-
854. OCCIF2 H.C=CH-C(CH;)--
855. OCCIF; H2C=CH-C(C2Hs)(CHa3)-
856. OCCIF; CeHs-CH2-
857. OCCIF> 4-(CH;1)§C~C.H4-CH2-
858. OCCIF2 CgHs-CHo-
859. OCCIF; 4-(CHQ;C-C¢H¢CH;-
860. OCCIF2 4-Cl-CgH4-CH2-
861. OCCIF2 3-(CH30)-CeH4s-CHo-
862. OCCIF2 4-(CH30)-CeHy-CH2-
863. OCCIF2 2-(Clj;0)-CaH4-CHz-
864. OCCIF; 3-Cl-CgHs-CHz-
865. OCCIF; 2-Cl-CgHy-CH2-
866. OCCIF, 4-(F3C)-CeHy-CHo-
867. OCCIF2 NC-CH,-
868. OCCIF; NC-CHz-CHz
869. OCCIF; NC-CHz-CH(CHs)-
870. OCCIF; NC—CHz—C(CH_gh—
871. OCCIF2 NC-CH>-CH2-CH2-
872. OCCIF2 FHz;C-CHo-
873. OCCIF, CIH2C-CHr
874. OCCIF, BrH2C-CHz-
875. OCCIF; FHzC-CH(CHj3)-
876. OCCIF2 ClH2C-CH(CH;)-
877. OCCIF2 B'HZC'CH(CHj)-
878. OCCIF2 F,HC-CH_-
879. OCCIF, FaC-CHz-
880. OCCIF, FH.C-CH>-CH»-
881. OCCIF; CleC—CHz—CHr
882. OCCIF; BleC-CHzQHz-
883. OCCIF2 F2HC-CH2-CHZ-
884. OCCIF2 F3C-CHz-CHx-
885. OCCIF2 CH;-O-CHz-CHz-
886. OCCIF» CH3-S-CH,-CH-
887. OCCIF; CHg-SOg-CHg-CHz-
888. QCCIF2 CzHs-O-CHx-CH2-
889. OCCIF- (CH3),CH-CH>-CH_-
890. OCCIF, CzHs-S-CH-CHo-
891. OCCIF2 CaHs-SO2-CH>-CH2-
892. OCCIF; (CH3)2N-CH2>-CH2-
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893. OCCIF2 (CaHs)aN-CH-CHz-
894. OCCIF2 _ [(CH3)2CH]aN-CH>-CHg-
895. OCCIF2 CH3-O-CHz-CH(CHj)-
896. OCCIF2 CH3z-S-CH2-CH(CH,)-
8§97. OCCIF2 CHx502-CHx-CH(CHa,)-
898. OCCIF2 C2Hs-0-CH2-CH(CHa)-
899. OCCIF2 CoHs-S-CHz-CH(CHa)-
900. OCCIF; C2Hs-SOz-CHa-CH(CHs)-
901. OCCIF; {CH3)2N-CHz-CH(CHj3)-
902. OCCIF2 (C2Hs)2N-CH2-CH(CH3)-
903. OCCIF2 [(CH3)zCH]2N-CH2-CH(CHa)-
904. OCCIF, CH3-O-CH(CH3)-CHz-
905. OCCIF, CH3-S-CH(CH3)-CH>-
906. OCCIF2 CH;-SOz-CH(CHj3)-CH2-
907. OCCIF; C2Hs-O-CH(CH3)-CHg-
908. QCCIF2 C2Hs-S-CH(CH3)-CHo-
909. OCCIF2 C2Hs-SOz-CH(CH3)-CH2-
910. OCCIF2 (CH3)2N-CH(CH3)-CHo-
911. OCCIF2 (C2Hs)N-CH(CH3)-CH2-
912. OCCIF2 [(CH3)2CH]2N-CH(CHa)-CH.-
913. OCCIF2 CH3-0O-CH2-CH2-CH2-
914. QCCIF, CHa—S—CHz-CHz-CHz-
915. OCCIFz CHa-SOz-CHz-CHz—CHz—
916. OCCIF, C_;O-CHz-CHz-CHz-
917. OCCIF2 CoHs-S-CHz-CHa-CH2-
918. OCCIF, C2Hs-502-CH-CHZ-CH2-
919. OCCIF, (CH3z)2N-CHz-CH-CH2-
920. OCCIF2_ (CaHs)eN-CH2-CH2-CH2-
921. OCCIF, CH3-O-CHz-C(CHg3)>-
922. OCCIF2 CHz-S-CH2-C(CH3)o-
923. OCCIF, CHy-S02-CH2>-C(CHa)>-
924. OCCIF; C2oHs-0-CHz-C(CH3)2-
925. OCCIF2 C2Hs-S-CHz-C(CHa)2-
926. OCCIF2 CaH5-SO2-CHo-C(CHa)2-
927. OCCIF2 [(CH3)2N-CH2-C(CHa)o-
028. OCCIF; (CaHs)oN-CHz-C(CHa)z-
929. OCCIF, [(CH3):CH]oN-CHx-C(CHa)-
930. OCCIF2 Cl-CHz-C=C-CHz-
931. OCCIF; CH3-O-C(O)-CHx-
932. OCCIF2 C2Hs-0-C(O)-CHz-
933. OCCIF2 CH;-O-C(O)-CH(CH;)—
034, OCCIF; CzHs-0-C(O)-CH(CHs)-
935. OCCIF, {CH30);CH-CH,-
936. QCCIF, (C2Hs0)2CH-CHy-

Los compuestos de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula | pueden ser
preparados, por haciendo reaccionar un haluro de

2.

cianobencenosulfonilo || con amonlaco o con una amina primaria (lll), de manera
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similar al procedimiento descrito en J. March, 4° edicién 19982, pag. 498 (véase

Esquema 1):
Esquema 1:
R1 R
Re CN Re CN
+ NHRZ — H
r4
Re sOrY  (m Re 80,—N_
R RS Re

‘") )

En el Esquema 1, las variables R' a R® son como se las ha definido
anteriormente e Y es halégeno, especialmente cloro o bromo. La reaccién de un
haluro de sulfonilo 1l, especialmente un cloruro de sulfonilo, con una amina lll, se
lleva a cabo habitualmente en pre.sancia de un disolvente. Son disolventes
apropiados los disolventes polares que son inertes bajo las condiciones de
reaccion, por ejemplo alcanoles-C+-C, tales como el metanol, etanol, n-propanol o
isopropanol, éteres dialqullicos tales como el éter dietilico, éter diisopropllico o éter
metil-ter-butllico, éteres ciclicos tales como el dioxano o el tetrahidrofurano,
acetonitrilo, las carboxamidas tales como la N,N-dimetilformamida, la N,N-
dimetilacetamida o la N-metilpirrolidinona, el agua (siempre que el haluro de
sulfonilo Il sea lo suficientemente resistente a la hidrélisis en las condiciones de
reaccidn que se usen) o una mezcla de éstos.

En general, la amina lll se emplea en una cantidad que sea por lo menos
equimolar, preferiblemente en un exceso molar de por lo menos el doble, basado
en el haluro de sulfonilo I, con el fin de ligar el haluro de hidrdgeno que se ha
formado. Podria ser ventajoso emplear la amina primaria |ll con un exceso molar
que llegue a ser hasta de seis veces, basado en el haluro de sulfonilo Il.

Podria ser ventajoso llevar a efecto la reaccién en presencia de una base
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auxiliar. Las bases auxiliares apropiadas incluyen bases orgéanicas, por ejemplo
aminas terciarias, tales como las aminas terciarias aliféticas, tales como la
trimetilamina, la trietlamina o la diisopropilamina, aminas terciarias cicloalifaticas
tales como la N-metilpiperidina o aminas aométicas tales como la piridina, piridinas
sustituidas tales como la 2,3,5-colidina, la 2,4,6-colidina, la 2,4-lutidina, la 3,5
lutidina o la 2,6-lutidina, y bases inorganicas, como por ejemplo los carbonatos de
metales alcalinos y los carbonatos de metales alcalinotérreos tales como el
carbonato de litio, el carbonato de potasio y el carbonato de sodio, el carbonato de
calcio y los bicarbonatos de metales alcalinos como el bicarbonato de sodio. La
relacion molar de la base auxiliar respecto al haluro de sulfonilo Il esté
preferiblemente dentro de un intervalo que va de 1:1 a 4.1, preferiblemente de 1:1
a 2:1. Si la reaccion se lleva a cabo en presencia de una base auxiliar, la relacion
molar de la amina primaria lll respecto al haluro de suifonilo |1 es habitualmente de
1:1a1,5:1.

La reaccion es llavada a cabo habitualmente a una temperatura de reaccion
que va de los 0° C hasta el punto de ebullicion de! disolvente, prefsriblernente de 0
a30°C.

En caso de no poder obtenérselos en el comercio, los compuestos de
haluros de sulfonilo |l pueden ser preparados, por ejemplo, mediante alguno de los
procedimientos que se describen a continuacion.

La preparacion del compuesto de cloruro de sulfonilo |l puede realizarse,
por ejemplo, de acuerdo con la secuencia de reaccién que se muestra en el

Esquema 2, donde las variables R, R® a R® son tales como se las define supra:
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Esquema 2:
R R! R
R® R?
CN R CN
\,N _a b)
S R¢ SH R4 SO,—CI
Ro RS RS
(V) ™ (n,Y=0cl

b)

conversion de un benzisotiazol IV en un tiol V, por ejemplo, andlogamente
al procedimiento descrito en Liebigs Ann. Chem. 1980, 768-778, haciendo
reaccionar IV con una base tal como un hidrdxido de metal alcalino y un
hidréxido un metal alcalinotérrec tales como el hidréxido de sodio, el
hidréxido de potasio y el hidréxido de calcio, un hidruro de metal alcalino tal
como el hidruro de sodio o el hidruro de potasio o un alcdxido tal como el
metdxido de sodio, el etdxido de sodio y similares en un disolvente organico
inerte, por ejemplo un éter tal como el éter dietilico, el éter diisopropilico, el
tetrahidrofurano, el dioxano, o en un alcohol tal como el metanol, el etanol,
el propanol, el isopropanol, el butanol, el 1,2-etanodiol, el dietilenglicol, o en
una carboxamida tal como la N,N-dimeti-formamida, la N,N-dimetl-
acetamida o la N-metilpirrolidinona, o en dimetilsulféxido, 0 en una mezcla
de los disolventes anteriormente mencionados; y acidificaciéon para obtener
el tiol V. El benzisotiazol IV puede ser preparado en analogla con un
procedimiento descrito en Liebigs Ann. Chem. 729, 146-151 (1969); y
subsiguiente

oxidacion del tiol V para convertilo en cloruro de sutfonilo I! (Y = Cl), por
ejemplo, haciendo reaccionar el tiol V con cloro en agua o en una mezcla
disolvente con agua, por ejemplo una mezcla de agua y 4cido acético, en

analogia con un procedimiento descrito en Jerry March, 3° edicién, 1985,



//Z

reaccién 9-27, pagina 1087.

Los compuestos Il (en los que Y es cloro y R* y R® son hidrégeno) pueden

prepararse mediante la secuencia de reaccién que se muestra en el Esquema 3,

en el que la variable R!' tiene los significados dados anteriormente y RlesH, Cl,

Br,1 0 CN:

Esquema 3:

d)

Rt Rt R
H.N\é,cu HN "'\dw m\ﬁ:[cu e
. . 9 _ . 0.
SCN SCN 8H 80,—a
)

RY R

V) (Vi) (Vi) L y=cn
preparar un compuesto de tiocianato VIl por tiocianatacién de la anilina Vi
con tiociandgeno, por ejemplo, en analogia con un procedimiento descrito
en EP 945 449, en Jerry March, 3% edicién, 1985, p. 476, en Neuere
Methoden der organischen Chemie, vol. 1, 237 (1944) o en J. L. Wood,
Organic Reactions, vol. lll, 240 (1946); el tiocianégeno es preparado por lo
comun in situ haciendo reaccionar, por ejemplo, tiocianato de sodio con
bromo en un disolvente inerte. Los disolventes apropiados incluyen
alcanoles tales como el metanot o el etanol o é&cidos carboxllicos tales como
el acido acético, el acido propidnico o el acido isobutirico y mezclas de
éstos. El disolvente inerte preferiblemente es el metanol, al cual puede
haberse aftadido algo de bromuro de sodio con fines de estabilizacion.
Conversién del grupo amino en Vil en un grupo diazonio mediante una
diazotacién convencional seguida de la conversion del grupo diazonio en
hidrégeno, cloro, bromo o iodo o ciano. Son agentes nitrosantes apropiados

el tetrafluoroborato de nitrosonio, el cloruro de nitrosilo, el &cido
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nitrosilsulfirico, los nitritos de alquilo tales como el nitrito de t-butilo, o sales
de 4cido nitroso tales como el nitrito de sodio. La conversién de la
resultante sal de diazonio en el correspondiente compuesto VIil, en el que
R? = ciano, cloro, bromo o yodo puede ser llevada a cabo tratando a VII con
una solucién o suspension de una sal de cobre(l), tal como el cianuro, el
cloruro, el bromuro o el yoduro de cobre (l) o con una solucién de una sal

de metal alcalino (cfr., por ejemplo, Houben-Weyl, Methoden der

" organischen Chemie [Methods of Organic Chemistry], Georg Thieme

Verlag Stuttgart, vol. 5/4, 4* edicién 1960, pp. 438 y 8s.). La conversién de
la resultante sal de diazonio en el comrespondiente compuesto VIll, en el
que R} = H, por ejemplo, puede ser llevada a cabo mediante tratamiento
con acido hipofosforoso, écido fosforoso, estannito de sodio 0, en un medio
no acuoso, mediante tratamiento con hidruro de tributilestafio o (CzHs)hSnH
o con borohidruro de sodio (cfr. por ejemplo, Jerry March, 3* edicién, 1985,
646 v 8.).

Reduccibn del tiocianato VII! para obtener el correspondiente compuesto de
tiol IX mediante tratamiento con zinc en presencia de acido sulfiirico o
mediante tratamiento con sulfuro de sodio; y subsiguiente

Oxidacién del tiol IX para obtener el cloruro de sulfonilo |l por analogia con

el paso b) del Esquema 2.

Ademas, el cloruro de bencenosulfonilo Il (Y = Cl) puede ser preparado

mediante la secuencia de reacciéon que se muestra en el Esquema 4, en el que las

variables R, R?, R* y R® son como se las ha definido anteriormente:
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Esquema 4:

)

R1 1 1
RO OH R
CH CN
19 H h
—_—
NO, R* NO, Rt NO,
Re RE

1ty 0 o)

Rt 1 R?
R? R?
CN ) CN K CN
—— ———
NO, R¢ NH, Ré SO—Cl
R® RS

Transformacion del nitrotolueno X en el compuesto de benzaldoxima X,
por ejemplo, en analogla con un procedimiento descrito en WO 00/29394.
La transformacién de X en Xl se logra, por ejemplo, haciendo reaccionar el
nitrocompuesto X con un nitrito R-ONO organico, en el que R es alquilo, en
presencia de una base. Son nitritos apropiados los nitritos de alquilo-C2-Cs
tales como el nitrito de n-butilo o el nitrito de (iso)amilo. Son bases
apropiadas los alcoxidos de metal alcalino tales como el metdxido de sodio,
el metéxido de potasio o el ter-butdxido de potasio, los hidréxidos de metal
alcalino tales como NaOH o KOH o compuestos de organomagnesio tales
como los reactivos de Grignard de la formula R'MgX (R'=alquilo,
X=halégeno). La reaccién se lleva a cabo de ordinario en un disolvente
inerte, que preferiblemente comprende un disolvente aprético polar. Los
disolventes apréticos polares apropiados incluyen carboxamidas tales como
N,N-diaquiformamidas, por ejemplo, N,N-dimetiformamida, N,N-
diaquilacetamidas, por ejemplo N,N-dimetilacetamida o N-alquilactamas,

por ejemplo N-metilpirmolidona 0 mezclas de éstas o mezclas de éstas con
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disolventes no polares tales como alcanos, cicloalcanos y disolventes
aromaticos, por ejemplo tolueno y xilenos. Cuando se usan bases de sodio,
puede adicionarse 1-10 % en moles de un alcohol, si resultare apropiado.
Las relaciones estequiométricas son, por ejemplo, como sigue: 14
aquivalentes de base, 1-2 equivalentes de R-ONO; preferiblemente 1,5-2,5
equivalentes de base y 1-1,3 equivalente de R-ONO; igualmente preferible;
1-2 equivalentes de base y 1,3 equivalente de R-ONO. La reaccion se lleva
a cabo por lo comin dentro de un intervalo de —-60° C a temperatura
ambiente, preferiblemente de -50° C a —20° C, en particular de —
35°Ca-25°C.

Deshidratacion de la aldoxima X| para convertifa en el nitrilo Xll, por
ejemplo mediante tratamiento con un agente deshidratante como el
anhidrido acético, el ortoformiato de etilo y H*, (CeHs)sP-CCly, el
cloroformiato de triclorometilo, el cianoformiato de metilo (o etilo), el
anhidrido ftrifluorometanosulfénico por analogla con un procedimiento
descrito en Jerry March, 4* edicién, 1992, 1038 y s.

Reduccién del compuesto Xl para convertirlo en la anilina Xlil, por ejemplo
haciendo reaccionar el nitrocompuesto Xl con un metal al como e! hierro,
zinc o estafio, o con SnCl, en condiciones acidas, con un hidruro complejo,
tal como el hidruro de litio y aluminio y sodio. La reduccién puede llevarse a
cabo sin dilucién o en un disolvente o diluyente. Son disolventes adecuados
— segln el reactivo reductor elegido — por ejemplo agua, alcanoles, tales
como el metanol, el etanol y el isopropanol, o éteres, tales como el éter
dietilico, el éter metil ter-butllico, el dioxano, el tetrahidrofurano y el éter
dimetllico de etilenglicol.

El grupo nitro en el compuesto Xll puede ser igualmente convertido en un
grupo amino mediante hidrogenacion catalitica (véase, por ejemplo, Houben

Weyl, vol. IV/1c, pp. 506 y ss. o WO 00/20394). Son catalizadores



A
7

apropiados, por ejemplo, los catalizadores de platino o de paladio, en los
que el metal puede ser soportado por un portador inerte tal como el carbén
activado, las arcillas, celite, sllice, el 6xido de aluminio, los carbonatos
alcalinos o alcalinotémreos, etc. El contenido de metal del catalizador puede
variar de 1 a 20% en peso, sobre la base del soporte. En general, se usan e
0,001 a 1% en peso de platino o paladio, sobre la base del nitrocompuesto
XIl, preferiblemente de 0,01 a 1% en peso de platino o paladio. La reaccién
por lo comin se lleva a cabo, o bien sin disolvente o bien en un disolvente o
diluyente inerte. Los disolventes o diluyentes apropiados incluyen
compuestos aromaticos tales como el benceno, el folueno, los xilenas, las
carboxamidas tales como las N,N-diaquilformamidas, por ejemplo la N,N-
dimetilformamida, las N,N-dialquilacetamidas, por ejemplo la N,N-
dimetilacetamida o las N-alquil-lactamas, por ejemplo [a N-metilpirmolidona,
las tetraalquilureas, tales como la tetrametilurea, la tetrabutilurea, el N,N'-
dimetilpropilen-urea y la N,N’-dimetiletilen-urea; alcanoles tales como el
metanol, el stanol, el isopropancl, o el n-butanol; éteres tales como el éter
dietflico, el éter metil-ter-butilico, el dioxano, el tetrahidrofurano y el éter
dimetilico de etilenglicol, los 4cidos carboxllicos tales como el 4cido acético
o el 4cido propidnico; un éster de acido carbénico como el acetato de etilo.
La temperatura de reaccion oscila de ordinario dentro de un intervalo de —
20° C a 100° C, preferiblemente de 0° C a 50° C. La hidrogenaciéon puede
llevarse a cabo bajo presibn atmosférica de hidrégeno o presién de
hidrégeno elevada.

La conversién del grupo amino el compuesto Xlll para convertifio en el
correspondiente grupo de diazonio, seguida por la reaccién de la sal de
diazonio con didxido de azufre en presencia de cloruro de cobre (Il) con el
fin de tener los medios para obtener el cloruro de sulfonilo Il. La sal de

diazonio puede prepararse tal como se describe en el paso d) del esquema
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3. Como nitrito de alquilo se usa preferiblemente el nitrito de sodio. En

general, el diéxido de azufre es disuelto en acido acético glacial.

Los compuestos de la formula Xlll pueden igualmente ser preparados de
acuerdo con los métodos descritos en WO 94/18980, usando orto-nitroanilinas
como precursores 0 WO 00/059868, usando precursores de isatina.

Si los compuestos individuales no pueden obtenerse por las vias
anteriormente descritas, pueden ser preparados otros compuestos | por
derivatizacién o por modificaciones usuales de las vias de sintesis descritas.

Las mezclas de reaccién son elaboradas de la manera usual, por ejemplo
mezclando con agua, separando las fases y, si fuere apropiado, purificando los
productos brutos por cromatografia, por ejemplo empleando 6xidos de aluminio o
silicagel. Algunos de los productos intermedios y finales pueden obtenerse en
forma de aceites viscosos incoloros o de color pardo claro, que son librados o
purificados de componentes volatiles bajo presién reducida y a una temperatura
moderamente elevada. Si los productos intermedios y finales se obtienen en forma
de sdlidos, se los pueds purificar mediante recristalizacién o digestion.

Debido a su excelente accion, los compuestos de la férmula general |
pueden usarse para controlar plagas animales. Las plagas animales incluyen
insectos y acaros dafiinos. De acuerdo con esto, la invencién provee asimismo
una composicion Gtil en agricultura para combatir plagas animales, especialmente
insectos y/o acaros, que comprende una cantidad tal de por lo menos un
compuesto de la férmula general | y/o por lo menos una sal de | que es {til en
agricultura y por lo menos un portador inerte, (iquido y/o sélido, aceptable en
agronomia, que tiene accion plaguicida y, si se lo desea, por lo menos un
tensioactivo.

Una composicién de esa Indole puede contener un Unico compuesto activo

de la formula general | o0 una mezcla de varios compuestos activos | de acuerdo
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con la presente invencion. La composicion conforme a la presente invencidn
puede comprender un isémero individual o mezclas de isdbmeros.

Los compuestos de 2-cianobencenosulfonamida | y las composiciones
plaguicidas que los comprenden son agentes eficaces para controlar las plagas
animales. Las plagas animales controladas por los compuestos de la formula |,
incluyen por ejemplo:

Insectos del orden de los lepidépteros (Lepidoptera), por ejemplo Agrotis
ypsilon, Agrotis segetum, Alabama argillacea, Anticarsia gemmatalis, Argyresthia
conjugella, Aulographa gamma, Bupalus piniarius, Cacoecia murinana, Capua
reticulana, Cheimalobia brumata, Chorisioneura fumiferana, Choristoneura
occidentalis, Cirphis unipuncta, Cydia pomonella, Dendrolimus pini, Diaphania
nitidalis, Diatraea grandiosella, Earias insulana, Elasmopalpus lignosellus,
Eupecilia ambiguella, Evetria bouliana, Feltia subterranea, Galleria mellonella,
Grapholitha funebrana, Grapholitha molesia, Heliothis armigera, Hoeliothis
virescens, Heliothis zea, Hellula undalis, Hibemia defoliaria, Hyphaniria cunea,
Hyponomeuta malinellus, Keiferia lycopersicella, Lambdina fiscellaria, Laphygma
exigua, Leucoptera coffeella, Leucoptera scitella, Lithocolletis blancardella,
Lobesia botrana, Loxostege sticticalis, Lymantria dispar, Lymantria monacha,
Lyonetia clerkella, Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Orgyia
pseudotsugata, Ostrinia nubilalis, Panolis flammea, Pectinophora gossypiella,
Peridroma saucia, Phalera bucephala, Phthorimaea operculeila, Phyilocnistis
citrella, Pieris brassicae, Plathypena scabra, Pluteilla xylostella, Pseudoplusia
includens, Rhyacionia frustrana, Scrobipealpula absoluta, Sitotroga ceroalella,
Sparganothis pilleriana, Spodoptera frugiperda, Spodoptera littoralis, Spodoptera
litura, Thaumatopoea pityocampa, Toririx viridana, Trichoplusia ni y Zeiraphera
canadiensis;

Coledpteros (Coleoptera), por ejemplo: Agrilus sinuatus, Agriotes lineatus,

Agriotes obscurus, Amphimallus solstitialis, Anisandrus dispar, Anthonomus
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grandis, Anthonomus pomorum, Alomaria linearis, Blastophagus piniperda,
Biitophaga undata, Bruchus rufimanus, Bruchus pisorum, Bruchus lentis, Byctiscus
betulae, Cassida nebulosa, Cerotoma trifurcata, Ceuthorrhynchus assimilis,
Ceuthorrhynchus napi, Chaetocnema ltibialis, Conoderus vespertinus, Crioceris
asparagi, Diabrotica longicomis, Diabrotica 12-punclata, Diabrotica virgifera,
Epilachna varnivestis, Epitrix hirtipennis, Eutinobothrus brasiliensis, Hylobius abietis,
Hypera brunneipennis, Hypera postica, Ips typographus, Lema bilineata, Lema
melanopus, Leplinotarsa decemlineata, Limonius californicus, Lissorhoptrus
oryzophilus, Melanotus communis, Meligethes aeneus, Melolontha hippocastani,
Melolontha melolontha, Oulema oryzae, Ortiorhynchus sulcatus, Ortiorrhynchus
ovatus, Phaedon cochleariae, Phyllotreta chrysocephala, Phyllophaga sp.,
Phyillopertha horticola, Phyilotreta nomorum, Phyilotreta striolata, Popillia japonica,
SHona lineatus y Sitophilus granarnia;

Dipteros (Diptera), por ejemplo: Aedes aegypli, Aedes vexans, Anastrephe
ludens, Anopheles maculipennis, Ceralitis capitata, Chrysomya bezziana,
Chrysomya hominivorax, Chrysomya macellaria, Contarinia sorghicola, Cordylobia
anthropophaga, Culex pipiens, Dacus cucurbitae, Dacus oleae, Dasineura
brassicae, Fannia canicularis, Gasterophilus intestinalis, Glossina morsitans,
Haematobia imitans, Haplodiplosis equestris, Hylemyia platura, Hypoderma lineata,
Liriomyza sativae, Linomyza trifolii, Lucilia caprina, Lucilia cuprina, Lucilia sericata,
Lycoria pectoralis, Maystiola destructor, Musca domestica, Muscina stabulans,
Oestrus ovis, Oscinella frit, Pegomya hysocyami, Phorbia antiqua, Phorbia
brassicae, Phorbia coarctata, Rhagoletis cerasi, Rhagoletis pomonella, Tabanus
bovinus, Tipula oleracea y Tipula paludosa;

Tisan6pteros (Thysanoptera), por ejemplo: Dichromothrips corbetfi,
Frankliniella fusca, Frankliniella occidentalis, Frankliniella tritici, Scirtothrips citri,
Thrips oryzae, Thrips palmiy Thrips tabaci;

Himenodpteros (Hymenoptera), tales como las hormigas, las abejas, las
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avispas y los Tenthredinidae, por ejemplo: Athalia rosae, Atta cephalotes, Atta
sexdens, Alta texana, Crematogaster spp., Hoplocampa minuta, Hoplocampa
testudinea, Monomorium pharaonis, Solenopsis geminata, Solenopsis invicta,
Solenopsis richteri, Solenopsis xyloni, Pogonomyrmex barbatus, Pogonomyrmex
californicus, Dasymutilla occidentalis, Bombus spp., Vespula squamosa,
Paravespula vulgaris, Paravespula pennsylvanica, Paravespula germanica,
Dolichovespula maculata, Vespa crabro, Polistes rubiginosa, Campodontus
floridanus y Linepitheum humile (Linepithema humile);

Heter6pteros (Heteroptera), por ejemplo: Acrosternum hilare, Blissus
leucopterus, Cyrtopeltis notatus, Dysdercus cingulatus, Dysdercus intermedius,
Eurygaster integriceps, Euschistus impictiventris, Leptoglossus phyliopus, Lygus
lineolaris, Lygus pratensis, Nezara viridula, Piesma quadrata, Solubea insularis y
Thyanta perditor;

Homépteros (Homoptera), por ejemplo: Acyrthosiphon onobrychis, Adelges
laricis, Aphidula nasturtii, Aphis fabae, Aphis forbesi, Aphis pomi, Aphis gossypii,
Aphis grossularias, Aphis schneideri, Aphis spiraecola, Aphis sambuci,
Acyrthosiphon pisum, Aulacorthum solani, Bemisia argentifolii Brachycaudus
cardui, Brachycaudus helichrysi, Brachycaudus persicae, Brachycaudus prunicola,
Brevicoryne brassicae, Capitophorus homi, Cerosipha gossypil, Chaetosiphon
fragaefolii, Cryptomyzus ribis, Dreyfusia nordmannianae, Dreyfusia piceas,
Dysaphis radicola, Dysaulacorthum pseudosolani, Dysaphis plantaginea, Dysaphis
pyri, Empoasca fabae, Hyalopterus pruni, Hyperomyzus lactucae, Macrosiphum
avenae, Macrosiphum euphorbiae, Macrosiphon rosae, Megoura viciae,
Melanaphis pyrarius, Metopolophium dirhodum, Myzodes persicae, Myzus
ascalonicus, Myzus cerasi, Myzus persicae, Myzus varians, Nasonovia ribis-nigri,
Nilaparvaia lugens, Pemphigus bursarius, Perkinsiella saccharicida, Phorodon
humuli, Psyila mali, Psylla piri, Rhopalomyzus ascalonicus, Rhopalosiphum maidis,
Rhopalosiphum padi, Rhopalosiphum insertum, Sappaphis mala, Sappaphis mali,
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Schizaphis graminum, Schizoneura lanuginosa, Sitobion avenae, Sogatella
furcifera, Trialeurodes vaporariorum, Toxoptera aurantii y Viteus vitifolii;

Termitas o comejenes (Isoptera), por ejemplo: Calotermes flavicollis,
Leucotermes flavipes, Reticulitermes flavipes, Reliculitermes lucifugus y Termes
natalensis;

Ort6pteros (Orthoptera), por ejemplo: Acheta domestica, Blatta orientalis,
Blattella germanica, Forficula auricularia, Gryllotalpa gryllotalpa, Locusta
migratoria, Melanoplus bivitlatus, Melanoplus fémur-rubrum, Melanoplus
mexicanus, Melanoplus sanguinipes, Melanoplus spretus, Nomadacris
septemfasciata, Periplaneta americana, Schistocerca americana, Schistocerca
peregrina, Stauronotus maroccanus y Tachycines asynamorus;

Aréacnidos, tales como los aracnidos {(Acarina), por ejemplo, de las familias
Argasidae, Ixodidae y Sarcoptidae, tales como Amblyomma americanum,
Amblyomma variegatum, Argas persicus, Boophilus annulatus, Boophilus
decoloratus, Boophilus microplus, Dermacentor silvarum, Hyalomma truncatum,
Ixodes ricinus, Ixodes rubicundus, Omithodorus moubata, Otobius megnini,
Dermanyssus gallinae, Psoroptes ovis, Rhipicephalus appendiculatus,
Rhipicephalus evertsi, Sarcoptes scabiei, y Eriophyidae spp., tales como Aculus
schiechtendali, Phyllocoptrata oleivora y Eriophyes sheldoni; Tarsonemidae spp.,
tales como Phytonemus pallidus y Polyphagotarsonemus latus; Tenuipalpidae
spp., tales como Brevipalpus phoenicis; Tetranychidae spp., tales como
Tetranychus cinnabarinus, Tetranychus kanzawal, Tetranychus pacificus,
Tetranychus telarius y Tetranychus urticae, Panonychus ulmi, Panonychus cilri, y
Oligonychus pratensis;

Siphonatera, por ejemplo: Xenopsyila cheopsis, Ceratophylius spp.

Los compuestos de la formula | se usan preferiblemente para controlar
plagas de los 6rdenes Homoptera y Thysanoptera.

Los compuestos de la férmula | son también usados preferentemente para
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controlar plagas de los drdenes de los himendpteros.

Los compuestos de la formula (1) o las composiciones plaguicidas que los
comprenden pueder ser usados para proteger plantas en crecimiento o cosechas
de los ataques o de la infestacién por plagas animales, especialmente insectos o
acaros, contactando la planta/cosecha con una cantidad eficaz como plaguicida de
compuestos de la férmula (). El término “cosecha” se refiere tanto a las cosechas
en crecimiento como a las que ya han sido recogidas.

La plaga animal, especialmente los insectos, dcaros, plantas y/o el suelo o
el agua donde crece la planta, pueden ser contactados con ellos presente/s
compuesto(s) | o con la/s composicibn/es que los contienen mediante cualquier
método de aplicacidbn conocido en el estado de la técnica. En ese sentido,
“contactar” incluye tanto el contacto directo (aplicando los compuestos / las
composiciones directamente sobre ia plaga animal, especiaimente los insectos y/o
acaros, y/o la planta, tipicamente sobre el follaje, el tallo o las raices de la planta)
como el contacto indirecto (aplicando los compuestos/las composiciones en el
“locus” de la plaga animal, especialmente los insectos y/o acaros, y/o de la planta.

Asimismo, las plagas animales, especialmente los insectos y los &caros,
pueden ser controlados contactando la plaga meta, su provisién de alimento o su
“locus” con una cantidad eficaz como plaguicida de compuestos de la férmuia (I).
En ese sentido, la aplicacién puede llevarse a cabo antes o después de haber sido
infestado por la plaga el “ocus”, las cosechas que estén creciendo o las que ya
han sido recogidas.

“Locus” significa un habitat, un terreno de procreacién o cria, una planta,
semillas, suelo, drea, material o ambiente en el que esta creciendo o puede crecer
una plaga o un parasito.

Las cantidades ficaces apropiadas que han de usare en el método de la
invencion pueden variar segin el compuesto particular de la férmula | que se elija,

la plaga que se tome como objetivo, el método de aplicacién, los tiempos que se
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elijan para la aplicacién, las condiciones del tiempo, el habitat de la plaga animal,
especialmente el hébitat de insectos o &caros, o similares. En general, para su uso
en el tratamiento de plantas de cultivo, la tasa de aplicacién de los compuestos |
y/o de las composiciones conformes a esta invencién pueden estar dentro del
intervalo de aproximadamente 0,1 g a aproximadamente 4000 g por hectérea,
deseablemente de aproximadamente 25 g a aproximadamente 600 g por hectarea,
més deseablemente de aproximadamente 50 g a aproximadamente 500 g por
hectarea. Para su uso en el tratamiento de semillas, la tasa tipica de aplicaciéon va
de aproximadamente 1 g a aproximadamente 500 g por kilogramo de semillas,
deseablemente de aproximadamente 2 g a aproximadamente 300 g por kilogramo
de semillas, y mas deseablemente de aproximadamente 10 g a aproximadamente
200 g por kilogramo de semillas. Las tasas de aplicacion habituales en la
proteccion de materiales son, por esjemplo, de aproximadamente 0,001 g a
aproximadamente 2000 g, deseablementé de aproximadamente 0,005 g a
aproximadamente 1000 g, del compuesto activo por cada metro ciibico de material
tratado.

Los compuestos |, o las composiciones plaguicidas que los comprenden,
pueden ser usados, por ejemplo, en forma de soluciones, emuisiones,
microemulsiones, suspensiones, concentrados fiuidos, polvillos, polvos, pastas y
granulos. La fooma que se use depende del fin particular que se persiga; de
cualquier manera, deberla garantizar una distribucién fina y uniforme del
compuesto conforme a la invencion.

La composicion plaguicida para combatir plagas animales, especialmente
insectos y/o &caros, contiene una cantidad tal de por lo menos un compuesto de la
formula general | o una sal de | que sea (til en agricultura, y auxiliares que suelen
usarse en la formulacién de una composicion plaguicida.

Las formulaciones son preparadas de manera conocida, por ejemplo

diluyendo el ingrediente activo con disolventes y/o portadores, usando, si se lo
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desea, emulsionantes y dispersantes, siendo posible también usar otros
disolventes organicos como disolventes auxiliares si el agua se usare como
diluyente. Son auxiliares apropiados, esenciaimente: disolventes tales como los
arométicos (por ejemplo, xileno), arométicos clorados (por ejemplo,
clorobencenos), parafinas (por ejemplo, fracciones de aceite mineral), alcoholes
(por ejemplo, metanol, butanol), cetonas (por ejemplo, ciclohexanona), aminas
(por ejemplo, etanolamina, dimetiformamida) y agua; portadores tales como
minerales térreos naturales (por ejemplo, caolines, arcillas, talco, creta) y
minerales térreos sintéticos (por ejemplo, sllices de alta dispersién, silicatos);
emulsionantes tales como emulsionantes no i6nicos y anidnicos (por ejemplo,
éteres de alcohol graso y polioxietileno, alquilsulfonatos y arilsulfonatos) y
dispersantes tales como lejlas residuales de ligninsulfito y metilcelulosa.

Son tensioactivos apropiados las sales de metales alcalinos, de metales
alcalinotérreos y de amonio de Aacido lignosulfdnico, acido naflatenosulfonico,
a4cido fenolsulfénico, A4cido dibutiinftalenosulfénico, alquilarilsulfonatos,
alquilsulfatos, alquilsulfonatos, sulfatos de alcoholes grasos y acidos grasos y sus
sales de metales alcalinos y metales alcalinotérreos, sales de éter glicélico de
alcohol graso sulfatado, condensados de naftaleno sulfonado y derivados de
naftaleno con formaldehido, condensados de naftaleno o de &cido
naflatenosulfénico con fenol o formaldehido, éter octilfenflico de polioxietileno,
isooctilfenol etoxilado, octiifenol, nonilfenol, éteres poliglicélicos de alquilfenol,
éteres poliglicdlicos de tributilfenilo, alcoholes polietéricos de alquilarilo, alcohol
isotridecllico, condensados de alcohol graso/ éxido de etileno, aceite castor
etoxilado, éteres aiquilicos de palioxietileno, polioxipropileno etoxilado, acetal de
éter poliglicélico de alcohol laurflico, ésteres de sorbitol, lejlas residuales de
ligninsulfito y metilcelulosa.

Sustancias que son apropiadas para la preparacién de soluciones

directamente rociables, emulsiones, pastas o dispersiones en aceite son las
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fracciones de aceite mineral con punto de ebullicién que va de medio a alto, tales
como el querosén o el gasoil, como también los aceites de alquitrdn de hulla y los
aceites de origen vegetal o animal, los hidrocarburos alifaticos, ciclicos y
arométicos, por ejempio benceno, tolueno, xileno, parafina, tetrahidronaftaleno,
naftalenos alquilados o sus derivados, metanol, etanol, propanol, butanol,
cloroformo, tetracloruro de carbono, ciclohexanol, ciclohexanona, clorobenceno,
isoforona, disolventes fuertemente polares, por ejemplo la dimetilformamida, el
dimetilsulféxido, la N-metilpirroilidona y el agua.

Los polvos, los materiales para dispersar y los polvillos pueden ser
preparados moliendo 0 mezclando concomitantemente las sustancias activas con
un portador sélido.

Los granulos, por ejemplo los granulos revestidos, los granuios
compactados, los granulos impregnados y los granulos homogéneos pueden
prepararse ligando los ingredientes activos a portadores soélidos. Ejemplos de
portadores sélidos son las tierras minerales, tales como las sllices, los silicageles,
los silicatos, el falco, el caolin, el attaclay, la piedra caliza, la cal, la creta, la tierra
bolar, el loess, la arcilla, la dolomita, la tiera de diatomeas, el sulfato de calcio, el
sulfato de magnesio, el 6xido de magnesio, los materiales sintéticos térreos
molidos, los fertilizantes, por ejemplo el sulfato de amonio, el fosfato de amonio, el
nitrato de amonio, las ureas, y productos de origen vegetal, tales como la harina
de cersales, la harina de corteza de arbol, la harina de madera y la harina de
céascara de nuez, los polvos de celulosa y otros portadores sélidos.

Estas formulaciones o composiciones de la presente invencién incluyen un
compuesto de férmula | de esta invencién (o combinaciones de ese compuesto)
mezclado con uno o mas portadores inertes aceptables en agronomia, sélidos o
llquidos. Estas composiciones contienen una cantidad de ese compuesto o esos
compuestos que es eficaz como plaguicida, cantidad que puede variar segin el

compuesto individual, la plaga que se tenga por objetivo, y el método que se use.



e

En general, las formulaciones comprenden de 0,01 a 95% en peso,
preferiblemente de 0,1 a 90% en peso, del ingrediente activo. Los ingredientes
activos se emplean con una pureza del 90% al 100%, preferiblemente del 95% al
100% (de acuerdo con el espectro de RMN).

Las siguientes formulaciones sirven de ejemplo:

l. 5 partes en pesc de un compuesto conforme a la invencion son mezcladas
muy bien con 95 partes en peso de caolin finamente dividido. Esto da por
resultado un polvillo que comprende un 5% en peso del ingrediente activo.

. 30 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son mezcladas
muy bien con una mezcla consistente en 92 partes en peso de silicagel
pulverulento y 8 partes en peso de aceite de parafina que ha sido rociado
sobre la superficie de ese silicagel. Esto da por resultado una formulacion
del ingrediente activo con buenas propiedades adhesivas (comprende 23%
en peso del ingrediente activo).

M. 10 partes en peso de un compuesio conforme a la invencién son disueltas
en una mezcla compuesta de 90 partes en peso de xileno, 6 partes en peso
del aducto de 8 a 10 moles de Oxido de etileno y 1 mol de N-
monoetanolamida de &cido oleico, 2 partes en peso de-
dodecilbencenosulfonato de calcio y 2 partes en peso del aducto de 40
moles de 6xido de etileno y 1 mol de aceite de ricino (comprende 9% en
peso del ingrediante activo).

IV. 20 partes en peso de un compuesto conforme a la invenciéon son disueltas
en una mezcla compuesta de 60 partes en peso de ciclohexanona, 30
partes en peso de isobutanol, 5 partes en peso del aducto de 7 moles de
6xido de etileno y 1 mol de isooctilfenol y 5 partes en peso del aducto de 40
moles de oxido de etileno y 1 mol de aceite de ricino (comprende 16% en
peso del ingrediente activo).

V. 80 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son mezclados
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a fondo con 3 partes en peso de diisobutilnaftaleno-alfa-sulfonato de sodio,
10 partes en peso de sal de sodio de un acido lignosulfénico obtenido de
una lejla residual de sulfito y 7 partes en peso de silicagel pulverulento, y la
mezcla es molida en un molino de martillos (comprende 80% en peso del
ingrediente activo).

VI. 90 partes en paso de un compuesto conforme a la invencién son mezcladas
con 10 partes en peso de N-metil-g-pirrolidona, lo que da por resultado una
solucidon que es apropiada para ser usada en forma de microgotas
{comprende un 890% en peso del ingredients activo).

VIl. 20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son disueltos
en una mezcla compuesta por 40 partes en peso de ciclohexanona, 30
partes en peso de isobutanol, 20 partes en peso del aducto de 7 moles de
éxido de etileno y 1 mol de isooctilfenol y 10 partes en peso del aducto de
40 moles de éxido de etileno y 1 mol de aceite de ricino. Si se vierte esa
solucién en 100.000 partes en peso de agua y se la distribuye finamente en
ella, se obtiene una dispersién acuosa que comprende 0,02% en peso del
ingrediente activo. .

VIli. 20 partes en peso de un compuesto conforme a la invencién son mezcladas
a fondo con 3 partes en peso de diisobutilnaftaleno-a-sulfonato de sodio, 17
partes en peso de sal de sodio de un 4cido lignosulfénico obtenido a partir
de una lejia residual de sulfito y 60 partes en peso de silicagel pulverulento,
y esa mezcla es molida en un molino de martillos. Si se distribuye finamente
esa mezcla en 20.000 partes en peso de agua, se obtiens una mezcla de

rociado que comprende 0,1% en pesc del ingrediente activo.

Los ingredientes activos pueden usarse como tales, en la forma de sus
formulaciones o las formas de uso preparadas a partir de ellas, por ejemplo en

forma de soluciones directamente rociables, polvos, suspensiones o dispersiones,
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emulsiones, dispersiones en aceite, pastas, polvillos, materiales para diseminar, o
granulos, por medio de rociado, pulverizado, espolvoreo, esparcimiento o vertido.

Las formas de uso dependen enteramente de los fines que se persigan; de
cualquier manera, esto tiene por finalidad garantizar la distribucion mas fina
posible de los ingredientes activos conformes a la invencion.

Las formas de uso acuosas pueden prepararse a partir de concentrados de
emulsion, pastas o polvos humectables (polvos rociables, dispersiones en aceite)
adicionandoles agua. Para preparar emulsiones, pastas o dispersiones en aceite,
las sustancias como tales o disueltas en un aceite o disolvente, pueden ser
homogeneizadas en agua por medio de un humectante, adhesivo, dispersante o
emulsionante. Alternativamente, es posible preparar concentrados compuestos de
sustancia activa, humectante, adhesivo, dispersante o emulsionante y, si fuese
apropiado, de disolvente o aceite, y esos concentrados son apropiados para ser
diluidos en agua.

Las concentraciones de ingredientes activos en los productos listos para ser
usados pueden variarse dentro de intervalos sustanciales. En general, esos
intervalos van de 0,0001 a 10%, preferiblemente de 0,01 a 1%.

Los ingredientes activos pueden ser también usados con éxito en un
procedimiento de volumen ultrabajo (ULV), siendo posible aplicar formulaciones
que comprendan mas del 95% en peso del ingrediente activo, o incluso el
ingrediente activo sin aditivos.

Las composiciones que han de usarse de acuerdo con esta invencion
pueden contener igualmente otros ingredientes activos, por ejemplo otros
plaguicidas, insecticidas, herbicidas, fungicidas, otros plaguicidas, o bactericidas,
fertilizantes tales como el nitrato de amonio, la urea, la potasa, y superfosfato,
fitotoxicos y reguladores del crecimiento de las plantas, protectores y nematicidas.
Estos ingredientes adicionales pueden usarse en secuencia o en combinacién con

las composiciones anteriormente descritas y, si fuese apropiado, se los adicionaria
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s6lo inmediatamente antes de usarselos [tank mix (mezcla en el tanque)]. Por
ejemplo, la{s) planta(s) puede(n) ser rociada(s) con una composicién de esta
invencién ya sea antes o después de ser tratadas con otros ingredientes activos.

Estos agentes pueden ser mezclados con los agentes usados de acuerdo
con la invencién en una relacion de peso de 1:10 a 10:1. Mezclar los compuestos |
o las composiciones que los comprenden en las formas de uso de plaguicidas con
ofros plaguicidas con frecuencia da por resultado un espectro plaguicida mas
amplio.

La siguiente lista de plaguicidas junatmemnte con los cuales pueden ser
usados los compuestos de la formula |, tiene por finalidad ilustrar las
combinaciones posibles, pero no imponer limitacién alguna:

Organofosfatos: Acefato, Azinphos-metilo, chlorpyrifos, chlorfenvinphos,
diazinona, dichlorvos, dicrotophos, dimetoato, disulfoton, ethion, fenitrothion,
fenthion, isoxathion, maithion, methamidophos, methidathion, methyl-parathion,
mevinphos, monocrotophos, oxidemeton-metilo, paraoxona, parathion, fentoato,
fosalona, fosmet, fosfamidona, forato, foxim, pirimifos-metilo, profenofos,
prothiofos, sulprophos, triazophos, trichlorfon;

Carbamatos: Alanycarb, Benfuracarb, carbaryl, carbosulfano, fenoxicarb,
furathiocarb, indoxacarb, methiocarb, methomyl, oxamyl, pirimicarb, propoxur,
thiodicarb, triazamato;

Piretroides: bifenthrin, cyfluthrin, cypemmethrin, deimamethrin, esfenvalerate,
etofenprox, fenpropathrin, fenvalerate, cihalotrina, lambda-cihalotrina, permetrina,
silafluofen, tau-fluvalinate, teflutrina, tralometrin, zeta-cipermetrina;

Reguladores del crecimiento de artrépodos: a) inhibidores de ia sintesis de
la quitina: benzollureas: chlorfluazuron, diflubenzuron, flucycloxuron, flufenoxuron,
hexaflumuron, Ilufenuron, novaluron, teflubenzuron, triflumuron; buprofezin,
diofenolan, hexythiazox, etoxazole, clofentazina; b) antagonistas de la ecdisona:

halofenozide, metoxifenozide, tebufenozide; c¢) juvenoides: pyriproxyfen,
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metoprene, fenoxicarb; d) inhibidores de la biosintesis de lipidos: spiradiclofen.

Diversos: abamectin, acequinocyl, amitraz, azadirachtin, bifenazate, cartap,
chlorfenapyr, chlordimeform, cyromazine, diafenthiuron, dinetofuran, diofenolan,
emamectin, endosulfan, ethiprole, fenazaquin, fipronil, formetanate, formetanate
clorhidrato, hydramethylnon, imidacloprid, indoxacarb, pyridaben, pymetrozine,
spinosad, sulfur, tebufenpyrad, thiamethoxam, y thiocyclam.

La presente invencién serd ahora ilustrada més detalladamente con los
ejemplos siguientes:
l Ejemplos de sintesis.
Ejemplio 1: n-propil-(2-ciano-3-metil-fenil)sulfonamida
1.1: cloruro de 2-ciano-3-metil-fenilsuifonilo

Se carg6 inicialmente una solucién de 11,8 g (88 mmoles) de 2-amino-6-
metilbezonitrilo {preparada, por ejemplo de acuerdo con WO 94/18980) en 120 mi
de éacido acético glacial y se le adicionaron lentamente, a temperatura ambiente,
32,2 g de acido clorhidrico concentrado. La mezcla de reaccidn fue agitada a
temperatura ambiente durante 10 minutos y seguidamente se le adicioné por
goteo, a 5 — 10° C, una solucién de 6,4 g (92 mmoles) de nitrito de sodio en 20 ml
de agua. La mezcla de reaccion fue agitada a 0° C durante una hora para que se
obtuviera la sal de diazonio. En un frasco separado que se agitaba, se prepard
una solucién saturada de diéxido de azufre en écido acético glacial a 10° C y se
adicion6 una solucién de 5,5 g de cloruro de cobre (ll}) en 11 ml de agua. La
mezcla de reaccion de la sal de diazonio que habla sido preparada previamente
fue entonces afiadida por goteo a la solucién de la sal de cobre. La mezcla
resuftante fue agitada a temperatura ambiente durante 45 minutos adicionales.
Luego, la mezcla de la reaccién fue vertida en agua enfriada con hielo y la fase
acuosa fue extralda tres veces con diclorometano. Las capas organicas
combinadas fueron secadas sobre un agente secador y filtradas. El filtrado fue

concentrado al vacio para obtener 16,4 g (87% del tedrico) del compuesto del

53



titulo cuyo punto de fusion es de 75-77° C.
1.2: n-propii-(2-ciano-3-metil-fenii)sulfonamida

Una solucién de 1 g (5 mmoles) de cloruro de 2-ciano-3-metil-fenilsulfonilo
en 10 ml de tetrahidrofurano fue adicionada a una solucién de 630 mg (11
mmoles) de n-propilamina en 20 ml de tetrahidrofurano a temperatura ambiente.
La mezcla de reaccién fue agitada a temperatura ambiente durante 3 horas antes
de adicionarsele agua. La fase acuosa fue acidificada con &cido clorhidrico (a una
concentracién de 10% en peso, solucidn acuosa) hasta pH = 3 y luego fue extraida
tres veces con diclorometano. Los extractos organicos combinados fueron
secados sobrg sulfato de sodio y filtrados. El filtrado fue concentrado al vaclo para
obtener 850 mg (85% del tedrico) del compuesto del titulo cuyo punto de fusién es
de 74-77°C.

Ejemplo 2: Metil-(2-ciano-3-metoxi-fenil)sulfonamida
2.1: 2-amino-6-metoxi-benzonitrilo.

Se cargd inicialmente una solucién de 70 g (0,5 mol) de 2-amino-8-fluoro-
benzonitrilo {preparada, por ejemplo de acuerdo con US 4,504,660) en 250 ml de
N,N-dimetilformamida v, mientras se la agitaba, se le adicioné por goteo una
solucién de 30,6 g (0,55 mol) de metdxido de sodio en 70 ml de metanol, a
temperatura ambiente. La mezcla fue entonces sometida a reflujo durante 5 horas
mientras se la agitaba. La complecién de la reaccién fue monitoreada mediante
TLC. Se afiadieron 25 g adicionales de metdxido de sodic en 35 ml de metanol y
la mezcla de reaccion fue sometida a reflujo durante 4 horas adicionales mientras
se la agitaba. La mezcla de reaccién fue concentrada bajo presion reducida, el
residuo resultante fue triturado con agua, filtrado por succion y los soélidos
obtenidos fueron disueltos en acetato de etilo. La solucién resultante fue
concentrada al vaclo. El residuo obtenido fue triturado con éter de petréleo y
filtrado por succién para obtener 48 g (63% del teérico) de un sdélido pardusco
cuyo punto de fusion era de 143-146° C.
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2.2: Cloruro de 2-ciano-3-metoxi-fenilsulfonilo

10 g de 4cido clorhidrico concentrado fueron adicionados lentamente a una
solucion de 4,0 (27 mmoles) de 2-amino-6-metoxi-benzonitrilo en 32 ml de acido
acético glacial a temperatura ambiente, mientras se la agitaba. La mezcla fue
agitada a temperatura ambiente durante 10 minutos. Luego se adiciono6, a 5 — 10°
C, una solucién de 1,9 g (27,3 mmoles) de nitrito de sodio en 5 ml de agua y la
mezcla de reaccién fue agitada a 0° C durante una hora para obtener la sal de
diazonio. En un frasco separado se prepar9, a temperatura ambiente, una solucién
saturada de diéxido de azufre en 68 ml de acido acético glacial y se adicioné una
solucién de 1,7 g de cloruro de cobre (lI) en 4 ml de agua. La mezcla de reaccion
de la sal de diazonio que habla sido preparada previamente, fue entonces afiadida
rdpidamente a la solucién de la sal de cobre. La mezcla resultante fue agitada a
temperatura ambiente durante 2,5 horas adicionales. La mezcla de reaccion fue
entonces vertida en agua enfriada con hielo. La capa acuosa fue exiralda tres
veces con diclorometano. Los extractos organicos combinados fueron secados
sobre un agente secador y fillradas por succién. El filtrado fus concentrado al
vaclo para obtener 5,3 g (85% del tedrico) del compuesto del titulo cuyo punto de
fusion era de 96 — 99° C.
2.3: Metil{2-ciano-3-metoxi-fenil)sulfonamida

Una solucién de 1,25 g (5,4 mmoles) de cloruro de 2-ciano-3-metoxi-
fenilsulfonilo en 30 ml de tetrahidrofurano fue adicionada a una solucion de 960 g
(12 mmoles) de una solucion acuosa de metilamina (40% en peso) en 20 ml de
tetrahidrofurano, a temperatura ambiente. La mezcla de reaccion fue agitada a
temperatura ambiente durante 30 minutos antes de que se le adicionara agua. La
fase acuosa fue acidificada hasta pH = 3, usandose Aacido clorhidrico (a una
concentracion de 10% en peso, solucién acuosa). La fase acuosa fue entonces
extralda tres veces con diclorometano. Los extractos organicos combinados fueron

secados sobre sulfato de sodio v filtrados. El filtrado fue concentrado al vaclo y el
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residuo resultante fue triturado con éter terbutil-metilico para obtener 0,28 g (23%
del tedrico) del compuesto del titulo cuyo punto de fusién era de 121 — 128° C.
Ejemplo 3: Etil-(4-cloro-2-ciano-3-metil-fenil)sulfonamida
3.1: 5-cloro-6-metil-2-tiociano-benzonitrilo

30 g (190 mmoles) de 2-metil-3-ciano-4-tiocianatoanilina (preparada de
acuerdo con EP 0945449) fueron disueltos en 160 ml de &cido acético glacial y se
adicionaron lentamente, por goteo, y mientras se agitaba, 63 g de acido clorhidrico
concentrado. La mezcla fue agitada durante 10 minutos y luiego se le adicioné por
goteo, a 5 — 10° C, una solucién de 11 g (160 mmoles) de nitrito de sodio en 23 ml
de agua, a fin de obtener la sal de diazonio. En un frasco separado, se prepard
una solucién de 16 g de cloruro de cobre(l) en 50 ml de &acido clorhidrico
concentrado. La mezcla de reaccidn de la sal de diazonio que habla sido
preparada previamente fue entonces afiadida rapidamente por goteo a la solucién
de la sal de cobre. La resultante mezcla de reaccién fue agitada a temperatura
ambiente durante 24 horas. La mezcla de reaccién entonces fue vertida en agua
enfriada con hielo y la fase acuosa fue extralda tres veces con diclorometano. Las
capas organicas combinadas fueron secadas, filiradas y luego evaporadas. El

producto bruto resultante fue purificado mediante cromatografia de columna en

silicagel (eluyente: tolueno / acetato de etilo) para armojar 14,3 g (43% del tedrico)
del compuesto del titulo, cuyo punto de fusién era de 78 —80° C.
3.2: Cloruro de 4-cloro-2-ciano-3-melil-fenilsulfonilo

Se cargé iniciaimente una suspension de 3,0 g (21 mmoles) de 5-cloro-6-
metil-2-tiocianatobenzonitrilo en 20 mi de metanol y se le adiciond una solucién de
1.9 g (14 mmoles) de sulfuro de sodio en 8 mi de agua, mientras [a temperatura
era mantenida entre 20 y 35° C. La solucién amarilla resultante fue agitada a
temperatura ambiente durante 2 dlas. La mezcla fue entonces diluida con agua y
extralda con éter terbutil-metilico. La fase acuosa fue ajustada a pH 7 por adicién

de acido clorhidrico concentrado y luego extralda con diclorometano. La fase
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acuosa fue seguidamente ajustada a pH 1 por adicibn de acido clorhidrico
concentrado y luego extraida con diclorometano. La capa organica fue secada,
filtrada y luego concentrada. El residuo obtenido fue suspendido en una mezcla de
20 ml de acido acético glacial, 5 ml de diclorometano y 18 ml de agua, y fue
entonces que se introdujo, a 2545° C, una corriente de gas cloro, durante un
periodo de 3 horas. La mezcla de la reaccién fue diluida con diclorometano y la
fase orgéanica fue lavada con agua enfriada con hielo. El secado de la fase
orgénica sobre sulfato de sodio fue seguida por filtracién y concentracién de la
solucién para arrojar 1,3 g (36% del tedrico) del compuesto del titulo, cuyo punto
de fusion era de 69 — 72° C.
3.3: Etil{4-cloro-2-ciano-3-metil-fenil)sulfonamida

Se cargd iniciaimente una solucién acuosa de 770 mg (12 mmoles) de
etilamina (70% en pesc) en 20 ml de tetrahidrofurano y se adicioné por goteo, a
temperatura ambiente, una solucién de 1,3 g (5,2 mmoles) de cloruro de 4-cloro-2-
ciano-3-metilfenilsulfonilo (de 3.2.) en 10 ml de tetrahidrofurano. La mezcla de la
reaccidn fue agitada a temperatura ambiente durante 2 horas, diluida con agua y
ajustada a pH 3 por adicién de acido clorhldrico (a una concentracién del 10% en
peso, solucidn acuosa). La fase acuosa fue extralida tres veces con diclorometano.
Las capas organicas combinadas fueron secadas sobre sulfato de sodio, fittradas
y luego evaporadas al vacio hasta la sequedad, para obtener 0,5 g (28% del
tedrico)de un sélido pardo, cuyo punto de fusién era de 85-90° C.

Los compuestos Nos 4 a 191 de la férmula | con R* = H, que aparecen en
la lista de la siguiente Tabla 1 y los compuestos Nos. 192 y 193 de la fbnnula | con

R® = H, que aparecen en la Tabla 2, fueron preparados de manera an4loga.
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Tabla 1:
R1
R?
H ®
H
AN
RS R?
Ejemplo |R° |R° |R' R? piP C]
NO
1 H H CH; n-CHzCHzCHL 74-77
2 H |H |CHs -CHj 121-128
3 Cl_ |H _ |CHa CH.CHy 85-90
4 CN [CH3 [CHa -CH, 178-180
5 Br |H |CHa -CH2CHs 112-114
6 Br |H |CHs Ciclopropilo 140-142
7 Br |H |CHa n-CqHg 112-116
8 Br |H |CHj -CH(CHa)s 102-103
9 Br |H |CHa n-CH2CHoCH3 119-120
10 Br [H [CHa CsHs-CH2- 139-140
11 Br [H [CHa 4-( CH3)3C-CgH4-CH2- 147-151
12 H |H [CHy CgHs-CH3- 117-119
13 H |H |CHs 4-( CH3)sC-CeHs-CHy-  197-103
14 H |H |CHs 4-Cl-CeHqs-CH2- 150-151
15 Br (H [CHa 3-(CH30)-CgH4-CHz2- 123-125
16 H [H |CHs 3-(CHa0)-CgHg-CH2- 117-122
17 Br |[H |CHs 4~ CH10) -CgH4-CHz- 156-161
18 H (H |CHs 4-( CH30) -CgH4-CH2- 127-132
19 Br |[H |CH, 2-( CH30) -CgH4-CH2- 103-108
20 H |H [CHj 2-( CH30) -CgH4CHz-  1127-130
21 Br |H |CHj 4-Cl-CgHy-CHz- 127-131
22 Br [H |CHj 3-Cl-CgH4-CHz- 102-108
23 H |H |{CHs 3-Cl-CgH4-CH2- 118-125
24 Br |H |CHj 2-Cl-CgH4-CHa- 118-125
25 H |H |CH; 2-Cl-CgH4-CHa- 128-131
26 Br |H |CH; 4-(F3C)-CgHs-CH2- 153-155
27 H |H |CHy 4-(F3C)-CeHy4-CH2 135-137
28 Br |H |CHs ciclopropil-CHz- 106-110
29 H |H |CHs -CHj 83-89
30 H |H |CHs, -CH>CHa 98-103
31 H |H |[CHa Prop-2-inilo 104-107
32 Br |H |CHa _ -CH2-CN 1068-110
33 H |H |CH; ciclopropil-CHz- 89-93
M H |H [CHs -CH-CN 130-134
35 Br_ |H [CHs prop-2-inilo "H-RMN
36 Br |[H |CHy _ { CH3)sC-CH2- 112-114
37 H |H |CH; { CH3)aC-CH2- 86-93
38 H_ |H |CHs CHz=CHCH>- "H-RMN




P-4

Ejemplo |R’ |[R® [R R? pLP C]
NO

39 H |H [OCH,3 -CHzCHs 121-126
40 H |H |OCH, CsHs-CH2- 108-1198
41 H |H |OCH; CH(CHa), 104-113
42 H |H |OCHs prop-2-inilo 122-138
43 H |H |OCHs CHxCN '"H-RMN
44 H |H [OCHa CHz=CHCH2- "H-RMN
45 H |H [OCHa H 186-198
46 Cl [H |CH, -CH; 112-122
47 Cl_|H |CHy H 160-162
48 H |H |OCHCHs -CHj 91-95
49 H |H [OCH,CHs; -CHzCHs 111-113
50 H |H |OCH,CH, H 183-186
51 Cl |H |[CH; CqHs-CH2- 132-135
52 Cl |H [CHs -CH(CHa), 86-94
53 Cl |H |[CHs prop-2-inilo '"H-RMN
54 Cl [H [CHy H2C=CHCHz- 95-96
55 Cl_[H |CHj FH2CCH2>- 115-121
56 H [H |OCH;CHj CeHs-CHz- Aceite
o7 H |H |OCH>CHs, Prop-2-inilo 105-112
58 H |H |OCH,CHj; -CH-CN 129-134
59 H |H [OCHCHs; CHz=CHCHz- aceite
60 H [H |OCH;CH, -CHz-CH>-CHy 113-115
61 H [H [OCH>CH, ciclopropilo-CHa 128-130
62 Cl_ |H |CHy -CH,-CN 134-138
63 H H OCHchg -CH;-CF; aceite
64 H [H [OCH;CH;=CHz [-CH>CHj aceite
65 H |H |OCH(CHa) -CH-CHj aceite
66 H |H |OCHF, -CHz-CHjy 98-100
67 H |H {OCH(CHs)} H 132-136
68 H [H [OCH(CH3)e prop-2-inilo aceite
69 H |H |OCH(CHs) -CH,CN aceite
70 H |H |OCH(CHs) ciclopropilo aceite
71 H |H |OCH(CHs) -CH(CHa), aceite
72 H |H |OCH(CHa) CeHs-CH2- aceite
73 H |H |OCH(CHs) -CHzCHs aceite
74 Br |H |CHj H 149-151
75 H |H_ |[CH, H 171-174
76 H |H |OCH(CHs) O-CHz-CH3 aceite
77 H |H _[OCH(CHs)} -CH2-CHz-CH,3 aceite
78 H [H |OCHF, H 135-137
79 H [H |OCHF; -CHC=CH>- 65-70
80 H |H |OCH,CHCICH.CI [H 123-129
81 H |H |OCH(CHa) -CH, 82-91
82 H |H |OCHa, CHzc-C3Hs 92-95
83 H |H |OCHs -c-CsHs 142-148
84 H |H |OCH; O-CH2-CH, 138-143
85 H |H [OCHj -CHx-CHzCN 123-130
86 H |H |OCH, -CHz-CH2-S-CHa aceite
87 H |H |OCH, -CHzCHzS(0)CHs | 157-160
88 H |H |OCH, -CH-CH.F 134-140
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Ejemplo |[R° |[R° [R' R? p.f.° C]
NO
89 H |H [OCHF; H 122-128
90 H |H [OCHy ~-CH>-CF3- 136-141
o1 H [H [OCH; -CHz-CHF - 116-118
92 H |H |OCH; -O-CHs 136-139
93 Br |H |OCHs_ CHx-C=CH 110-115
04 H |H |OCHa CHz-CH2-N-(CH3)2 94-97
95 Br |H |OCHs -CHz-CgHs 134-136
96 H [H |OCHF, CH=-CF3 120-138
97 H [H |OCHF; -CHz-CeHs _ 115-117
98 H |H |OCHF2 —-CaHs 87-91
99 H |H JOCHFy -CHx-CH2-S-CH3 "H-RMN
100 Br |H |OCHF; -CHj 168-173
101 H |H |OCHF2 -CHz-CH=CH- 75-78
102 H |(H |OCHF2 -CHzc-C3Hs '"H-RMN
103 H [H |OCHF2 ~CHz-CH2-CH3 54-58
104 H (H |OCHF; -CHz-CH2-O-CHs 'H-RMN
105 H [H |OCHF; -CH2-CHz-CN 83-88
106 H [H |OCHF2 -CH-(CHs), 72-74
107 H [H |OCHF2 -CHz-CHF> 92-96
108 H [H |OCHF2 -O-CH; aceite
109 H |H [CFa -CH2-CHs 81-86
110 H |H |CFs CH2-C=CH 106-111
111 H |H |CFs ~CH2-CeHs _ 106-108
112 H |[H |CF3 -CHa 104-113
113 H [H |CF; -CHx-CH=CH, 71-73
114 H |H |CF; -CH-(CHj) 2 65-67
115 H |H |CF; -CH2-CH2-CHa 62-66
116 H [H |[CFs -CHa-c-C3Hs aceite
117 H |H [CF3 -CH2-CF3 aceite
118 H |[H |CF -CH2-CH2-S-CHa aceite
119 H |H |CF3 -¢-CaHs 94-96
120 H [H [CF O-CH>-CH3 118-120
121 H [H |CF; -CH>-CH-502-CHa 169-171
122 H [(H |CH, O-CHz-CH, 118-121
123 H {H |CHs O-CH3 136-140
124 H |H |CH, Ciclobutilo HPLC/E
M
125 H |[H |CHs Ciclopentilo HPLC/E
M
126 H |H |CH; Ciclohexilo HPLC/E
M
127 H |H |[CH, Ciclopropilo HPLC/E
M
128 H |[H |[CHs C(CHj)>-CH2-CHj5 HPLC/E
M
129 H |H [CHs -CH>-CH2-CH2-N(C2Hs)2 |HPLC/E
M
130 H |H |[CHs -CH(CH3)-C(CHj)- HPLC/E
M
131 H [H [CHa -CH(CH3)-C(CH3)a HPLC/E
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E{omplo R® [R* [R R? p.f[°C]
: M

132 H [H [CH, -C(CHs)s HPLC/E
133 H [H [CH, -C(CH3)(CzHs)-CH2-CHj ﬂPLCIE
134 H [H [CH, -C(CH3)2-CH2-CH2-CH, ﬁPLCIE
135 H |[H [CH; -CHz-CH2-N[CH(CHa)z]2 mPLCIE
138 H [H [CH, -CHz-CHz-0-C;Hs xPLCIE
137 H [H [CHs -CH{(CzHs)z :\-IAPLCIE
138 H [H [CHs -C{CH3)-CHz-CH(CHj3). :\-IAPLCIE
139 H [H [CHs -CH(CzHs) -CHz-0-CH3 II\-IAPLCIE
140 H [H [CHa. C(CHs)-C=CH :-IAPLCIE
141 H [H [CHa -CH(CH3)-CH2-O-CzHs :\-IIIPLCIE
142 H [H [CHs -CH(CH3)-CH2-O-CH;, ﬁPLCIE
143 H |H |CH, -CH2-CH(CH5)-C2Hs Ih-InPLCIE
144 H [H [CH, -CH(CH3)-CH2-S-CHj MPLCIE
145 H [H [CH, -CH-CH{OCHj). mPLCIE
146 H [H |[CH; -CHz-CHz-C(CHa)s mPLCIE
147 H [H [CHs -CHz-CH(OC2Hs) :IAPLGE
148 H [H [CHs -CH-CH2>-S-CH; ?—ldPLCIE
149 H [H |[CHs -CH2-CH(CHs3) HPLCIE
150 H [H [CHa -CHz-CH2-CH(CHa)2 HPLCIE
151 H |[H [CHs -CHz-CHz-CH2>-O-CHj Ih-ldPLCIE
152 H [H [CHs -CHz-CH(CH;)-O-CH; HPLCIE
153 H [H [CHs -CHz-CH(CH3)-CH2-C2H;s mPLCIE
154 H [H [CH; -CHz-CHz- CHz-S-CH; EPLCIE
155 H [H [CH;, -C(CH3)z-CH2-S-C3H5 rIPLCIE
156 H [H [CH; -C(CH;)-CH2-S-C3H3 MPLCIE
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Ejemplo |R' [R° [R’ R? p.f.P° C]

No

157 H |[H [CH, -CH(CH3)}-CHzN(CH3)2 |HPLCIE
M

158 H [H [CH, -C(CHj3)z~(n-C3Hr).- HPLC/E

C=CH M

159 H [H [CH; -C(CH3);-CH=CH_ HPLC/E
M

160 H |H |[CH, -C(CH3)>-C(O)}O-CHs |HPLC/E
M

161 H |[H [CHs -C(CHa3)-c-C3Hs HPLC/E
M

162 1H [H [CH; -CHzCF; HPLC/E
M

163 H [H [CH; -CHz-CHz>-O-CH, HPLC/E
M

164 H |H |[CHs -C(CH3)-C2Hs HPLC/E
M

165 H |H |CH; CH(CHa)2 HPLC/E
M

166 H |H |CHs -C(CH;)-CHz-CN HPLC/E
M

167 H [H [CH, -CHz-CHzCH2-N(CHa)2 |HPLC/E
M

168 H [H |CH, -CHz-CH2-CH>-CH>CH; |HPLC/E
M

169 H |[H [CHs -CHz-CHxF HPLC/E
M

170 H |[H [CHs -CHz-CH-CH-O-C;Hs |HPLC/E
M

171 H [H {CHs -CHzCHz-O-CH(CH3), |HPLC/E
M

172 H [H {CH, -CH(CH;)-CHz-CI HPLC/E
M

173 H |[H [CHs -CHz-CHz-CHz —Cl HPLC/E
M

174 H [H [CH; -CHz-C=C-CHzCI HPLC/E
M

175 H [H [CHa -CHz-C(0)-O-CHj3 HPLC/E
M

176 H |H |[CH; -CHz-CHz-CH»-Br HPLC/E
M

177 H [H |[CHy -CHz-CHz-CH2-CH3 HPLC/E
M

178 H |[H [CHs -CH2-CHz-S-CHs HPLC/E
M

179 H [H [CH, -CHzCHs 114-119

180 H_|H [CH, - CH;, 172-175

181 H [H [CH, CH,-C=CH 95-105

182 H |H |CHs H aceite

183 H_[H [CH, -CHz-CH=CH, aceite

184 H [H [CH, -CHz-CHz- CHy 139-142

185 H [H [CHy -CH-CH2F 171-174




Elemplo |R° |R° |[R R? pf.[° C]
NO

186 H [H [CHs -ciclopropilo 151-1585
187 H H CHs; -0-CH, 171-180
188 H_|H_ |CHs CHx-CH3_ 171175
189 H H CHj -CHz-C=CH

180 H H CHa H

191 H_|H |CHs -CHg

p.f.: punto de fusion;

c-C3Hs: ciclopropilo;

n-C3H7: n-propilo.

Algunos compuestos estaban caracterizados por 'H-RMN. Los signos estén

caracterizadas por el desplazamiento quimico (ppm) vs. tetrametilsilano, por su

multiplicidad y por su integral (nimero relativo de atomos de hidrogeno que estan

dados). Las siguientes abreviaturas se usan para caracterizar la muitiplicidad de

los signos: m = multiplete; t = triplete; d = doblete y s = singulete.

Ejemplo 35:

Ejemplo 38:

Ejemplo 43:

Ejemplo 44:

Ejemplo 53:

Ejemplo 99:

2,08 (t, 1H), 2,72 (s, 3H), 3,92 (m, 2H), 5,56 (t, 1H), 7.85 (d, 1H), 7,92
(d, 1H), CDCl.

2,66 (s, 3H), 3,67 (m, 2H), 5,12 (d, 1H), 5,21 (d, 1H), 5,30 (t, 1H),
5,74 (m, 1H), 7,56 (d, 1H), 7.62 (t, 1H), 7,95 (d, 1H), CDCl.

4,04 (s, 3H), 4,13 (d, 2H), 6,15 (t, 1H), 7,30 (m, 1H), 7.72 (m, 2H),
CDCla.

3,67 (m, 2H), 4,04 (s, 3H), 5,11 (d, 1H), 5,23 (m, 2H), 5,76 (m, 1H),
7.23 (dd, 1H), 7,68 (m, 2H), CDCl,.

2,07 (m, 1H), 2,72 (s, 3H), 3,85 (m, 2H), 5,52 (t, 1H), 7.72 (d, 1H),
7,95 (d, 1H), CDCl.

2,05 (s, 3H), 2,66 (t, 2H), 3,28 (q, 2H), 5,62 (1, 1H), 6,73 (t, 1H), 7.58
(d, 1H), 7,77 (¢, 1H), 7,88 (d, 1H), CDCls.

Ejemplo 102: 0,13 (m, 2H), 0,31 (m, 2H), 0,90 (m, 1H), 2,95 (t, 2H), 5,32 (t, 1H),

6,72 (t, 1H), 7,57 (d, 1H), 7,77 (t, 1H), 8,00 (d, 1H), CDCl,.

Ejemplo 104: 3,27 (s, 3H), 3,33 (m, 2H), 3,43 (m, 2H), 5,56 (t, 1H), 6,75 (t, 1H),
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7.58 (d, 1H), 7,77 (t, 1H), 8,00 (d, 1H), CDCl,.
Ejemplo 145: 2,65 (s, 3H), 3,15 (pt, 2H), 3,3 (s, 6H), 4,35 (t, 1H), 5,85 (t, 1H), 7.55
(d, 1H), 7,6 (t, 1H), 7.9 (d, 1H), CDCl,.

Algunos compuestos estaban caracterizados por la Cromatografia liquida
de alto rendimiento (High performance liquid chromatography) / espectrometria de
masas acopladas (HPLC /EM).

Columna de HPLC: columna RP-18 (Chromolith Speed ROD de Merck KgaA,
Alemania).

Elucioén: acetonitrilo + 0,1% de acido trifluoroacético (TFA) / agua en una relacion
de 5:95 a 95:5 en 5 minutos a 40° C.

MS: lonizacién por electrospray Quadrupol, 80 voltios (modo positivo)
Ejemplo 124: 2,813 min., m/z = 273 [M+Na]"

Ejemplo 125: 3,043 min., m/z = 287 [M+Na]"

Ejemplo 126: 3,260 min., m/z = 270 [M+H]'

Ejemplo 127: 2,486 min., m/z = 237 [M+H]*

Ejemplo 128: 3,198 min., m/z = 267 [M+H]"

Ejemplo 129: 1,855 min., m/z = 310 [M+H]*

Ejemplo 130: 3,244 min., m/z = 267 [M+H]*

Ejemplo 131: 3,438 min., m/z = 281 [M+H]"

Ejemplo 132: 3,004 min., m/z = 253 [M+H]*

Ejemplo 133: 3,483 min., m/z = 303 [M+H]"

Ejemplo 134: 3,533 min., m/z = 281 [M+Na]*

Ejempio 135: 2,091 min., m/z = 324 [M+H]"

Ejemplo 136: 2,534 min., m/z = 269 [M+H]"

Ejemplo 137: 3,154 min., m/z = 267 [M+H]"

Ejemplo 138: 3,413 min., m/z = 303 [M+H]"

Ejemplo 139: 2,761 min., m/z = 283 [M+H]"



Ejemplo 140: 2,740 min., m/z = 263 [M+H]"
Ejemplo 141: 2,802 min., m/z = 283 [M+H]"
Ejemplo 142: 2,596 min., m/z = 269 [M+H]"
Ejemplo 143: 3,225 min., m/z = 267 [M+H]"
Ejemplo 144: 3,836 min., m/z = 285 [M+H]"
Ejemplo 146: 3,430 min., m/z = 281 [M+H]"
Ejemplo 147: 2,934 min., m/z = 335 [M+Na]*
Ejemplo 148: 2,677 min., m/z = 271 [M+H]’
Ejemplo 149: 2,989 min., m/z = 253 [M+H]"
Ejemplo 150: 3,254 min., m/z = 267 [M+H]"
Ejemplo 151: 2,443 min., m/z = 269 [M+H]"
Ejemplo 152: 2,481 min., m/z = 269 [M+H]"
Ejemplo 153: 3,501 min., m/z = 281 [M+H]"
Ejemplo 154: 2,750 min., m/z = 285 [M+H]"
Ejemplo 155: 3,362 min., m/z = 335 [M+Na]*
Ejemplo 156: 3,116 min., m/z = 321 [M+Na]"
Ejemplo 157: 1,740 min., m/z = 282 [M+H]"
Ejemplo 158: 3,249 min., m/z = 281 [M+H]*
Ejemplo 159: 2,985 min., m/z = 265 [M+H]"
Ejemplo 160: 2,364 min., m/z = 283 [M+H]*
Ejemplo 161: 2,919 min., m/z = 265 [M+H]"
Ejemplo 162: 2,644 min., m/z = 301 [M+Na]’
Ejemplo 163: 2,177 min., m/z = 255 M+H]*
Ejemplo 164: 2,917 min., m/z = 253 [M+H]"
Ejemplo 165: 2,570 min., m/z = 239 [M+H]"
Ejemplo 166: 2,500 min., m/z = 278 [M+H]*
Ejemplo 167: 3,314 min., m/z = 282 [M+H]*
Ejemplo 168: 3,297 min., m/z = 267 [M+H]*



Ejemplo 169: 2,259 min., m/z = 243 [M+H]"

Ejemplo 170: 2,709 min., m/z = 283 [M+H]"

Ejemplo 171: 2,814 min., m/z = 283 [M+H]"

Ejemplo 172: 2,733 min., m/z = 273 [M+H]"

Ejemplo 173: 2,729 min., m/z = 273 [M+H]"

Ejemplo 174: 2,743 min., m/z = 283 [M+H]"

Ejemplo 175: 2,187 min., m/z = 269 [M+H]"

Ejemplo 176: 2,935 min., m/z = 317 (M+H]"

Ejemplo 177: 3,090 min., m/z = 253 [M+H]"

Ejemplo 178: 2,956 min., m/z = 285 [M+H]"

Tabla 2:
)
e o
n—

N\n-
Ejemplo N° [R” R R’ R® pi[° C]
191 H cl CH; CHZCHs __[119-123
192 H Br CHa CH,CHy __[141-144

Il. Ejemplos de accién contra plagas

La accidn de los compuestos de la formula | contra plagas fue demostrada

con los siguientes experimentos:

Afido verde del durazno (Myzus persicae) |

Los compuestos activos fueron formulados en acetona:agua 50:50 y 100

ppm del tensioactivo Kinetic®.

Plantas de pimientos en la segunda etapa de pares de hojas (variedad

‘California Wonder’) fueron infestadas con aproximadamente 40 afidos criados en




e

laboratorio colocando secciones infestadas de hojas en la copa de las plantas de
ensayo. Las secciones de hojas fueron quitadas al cabo de 24 horas. Las hojas de
las plantas intactas fueron sumergidas en soluciones gradientes del compuesto de
ensayo, y se las dejo secar. Las plantas de ensayo se mantuvieron bajo luz
fluorescente (fotoperiodo de 24 horas) a unos 25° C y 2040% de humedad
relativa. La mortalidad de los 4fidos en las plantas tratadas, con relacién a la
mortalidad en las plantas control, fue determinada al cabo de 5 dias.

En este ensayo, los compuestos Nos. 1, 2, 3, 5, 12, 23, 29, 30, 31, 33, 37,
38, 39, 40, 41, 42, 43, 45, 46, 47, 48, 49, 50, 52, 53, 54, y 55 a 300 ppm mostraron
una mortalidad de mas del 85% en comparacién con las plantas control no
tratadas.
Afido del algod6n (Aphis gossypii)

Los compuestos activos fueron formulados en acetona:agua 50:50 y 100
ppm del tensioactivo Kinetic®.

Las plantas de algodén, que se hallaban en la etapa del cotiledén (variedad
'‘Delta Pine', una planta por maceta), fueron infestadas colocando una gran hoja
gravemente infestada por la colonia principal encima de cada cotiledén. Se
pemitid a los afidos pasar a la planta hospedante durante la noche, y la hoja
usada para transferir los afidos fue quitada. Los cotiledones fueron sumergidos en
la solucién de ensayo y se los dejé secar. Al cabo de 5 dias, se hizo el recuento de
la mortalidad.

En este ensayo, los compuestos Nos. 2, 3, 5, 6, 8, 10, 12, 13, 14, 15, 16,
18, 19, 20, 21, 22, 23, 24, 25, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 35, 36, 37, 38, 39, 40, 41, 42,
43, 44, 45, 46, 47, 48, 49, 50, 51, 52, 53, 54, y 55, a 300 ppm, mostraron una
mortalidad de mas del 85% en comparacién con las plantas control no tratadas.
Afido del poroto (Aphis fabae)

Los compuestos activos fueron formulados en acetona:agua 50:50 y 100

ppm del tensioactivo Kinetic®.
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Plantas de berro {variedad ‘Mixed Jewel') que habian cracido en Metro, mix
en primera etapa de pares de hojas, fueron infestadas con aproximadamente 2-30
afidos criados en laboratorio, colocando plantas cortadas e infestadas encima de
las plantas de ensayo. Las plantas cortadas fueron quitadas al cabo de 24 horas.
Cada planta fue sumergida en la solucién de ensayo con el fin de dar cobertura
completa al follaje, al tallo, a la superficie de semilla que pujaba por salir, y a la
superficie clbica circundante y se la dej6é secar en la cahpana de humeado. Las
plantas tratadas fueron conservadas a unos 25° C con luz fluorescente continua.
La mortalidad de los &fidos fue determinada al cabo de 3 dlas.

En este ensayo, los compuestos Nos. 30, 38, 5, 6, 7, 8, 23, 29, 32, 33, 34,
35, 40, 41, 42 y 45, a 300 ppm, mostraron una mortalidad de mas del 85% en
comparacién con las plantas control no tratadas.

Mosca blanca de hoja plateada (Bemisia argentifolii)

Los compuestos activos fueron formulados en acetona:agua 50:50 y 100
ppm del tensioactivo Kinetic®.

Plantas de algodén selaccionadas fueron cultivadas hasta llegar a la etapa
cotiledénea (una planta por maceta). Los cotiledones fueron sumergidos en Ia
soluciéon de ensayo para dar cobertura completa al follaje y colocados en un lugar
bien ventilado para que se secaran. Cada maceta con una planta de semillero
tratada fue colocada en una cubeta de plastico y se le introdujeron 10 a 12 moscas
adultas (de aproximadamente 3 a 5 dlas de edad). Los insectos fueron recogidos
usando un aspirador y un tubo Tygon® no téxico de 0,6 cm (R-3603), conectado a
la punta de una pipeta de barrera. La punta, que contenia los insectos recogidos,
fue entonces insertada suavemente en el suelo que contenia la planta tratada,
permitiéndose a los insectos que salieran fuera de la punta para alcanzar el follaje
a fin de alimentarse. Las cubetas fueron cubiertas con una tapa de criba reusable
(criba de poliéster con malla de 150 micrones PeCap de Tetko Inc.). Las plantas

de ensayo fueron mantenidas en la habitacién donde se las guardaba a unos 25°
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C y 20 a 40% de humedad durante 3 dlas, evitdndose la exposicién directa a la luz
fluorescente (24 fotoperfodos) a fin de impedir que dentro de la cubeta se
acumulara calor. La mortalidad fue evaluada 3 dlas después del tratamiento de las
plantas.

En este ensayo, los compuestos Nos. 5 y 42, a 300 ppm, dieron prueba de
una mortalidad de mas del 70% en comparacién con las plantas control no
tratadas.

Gorgojo arafia de dos manchas (Teiranychus urticae, cepa resistente a OP)

Plantas de porotos sieva lima (variedad ‘Henderson') con hojas primarias
que se hablan expandido hasta los 7-12 cm, fueron infestadas colocando sobre
cada una de ellas un pequefio trozo de una hoja infestada (con unos 100 gorgojos)
sacada de la colonia principal. Esto fue hecho dos horas antes del tratamiento
para permitir a los gorgojos que pasaran a la planta para depositar sus huevos. El
trozo de hoja usado para transferir los gorgojos fue quitado. Las plantas recién
infestadas fueron sumergidas en la solucion de ensayo y se las dejoé secar. Las
plantas de ensayo fueron mantenidas bajo luz fluorescente (24 horas de
fotoperiodo) a unos 25° C y 20-40% de humedad relativa. Al cabo de 5 dlas, se
retind una hoja y se hizo el recuento de [a mortalidad.

En este ensayo, los compuestos Nos. 8 y 30, a 300 ppm, mostraron una
mortalidad de mas del 75% en comparacién con las plantas bajo control no
tratadas.

Hormmiga carpintero de Florida (Camponotus floridanus)

Los ensayos se realizaron en placas de Petri. A las hormigas se les dio una
fuente de agua y luego se las privd de fuente de alimento por 24 horas. Se
prepararon cebos con una solucibn de 20% de miel/agua. Una solucién del
ingrediente activo en acetona fue adicionada para alcanzar una concentracién del
ingrediente activo de 1% en peso (w/w). 0,2 ml del ingrediente activo que contenla

la solucién miel/agua, colocados en una tapa, fueron adicionados a cada placa.
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Las placas fueron cubiertas y mantenidas a una temperatura del agua de 22° C.
Las hormigas fueron observadas diariamente para comprobar la mortalidad
habida. La mortalidad fue determinada al cabo de diez dlas.

En estos ensayos, los compuestos Nos. 66, 78 y 79 mostraron una
mortalidad de méas del 85% en comparacién con las plantas control no tratadas.
Hormigas argentinas (Linepithema humile)

a) Los ensayos se realizaron en placas de Petri. A las hormigas se les dio una
fuente de agua y luego se las privé de fuente de alimento por 24 horas. Se
prepararon cebos con una solucion de 20% de miel/agua. Una solucién del
ingrediente activo en acetona fue adicionada para alcanzar una
concentracién del ingrediente activo de 1% en peso (wiw). 0,2 ml del
ingrediente activo que contenla la solucién miel/agua, colocados en una
tapa, fueron adicionados a cada placa. Las placas fueron cubiertas y
mantenidas a una temperatura del agua de 22° C. Las homigas fueron
observadas diariamente para comprobar la mortalidad habida. La
mortalidad fue determinada al cabo de diez dlas.

En estos ensayos, los compuestos Nos. 68, 78 y 79 mostraron una

mortalidad del 100% en comparacién con las plantas control no tratadas.

b) Los ensayos se llevaron a cabo como en el ejemplo a). Se utilizaron los
siguientes compuestos | y Il de acuerdo con EP 33984 como ejemplos
comparativos. Se observaron las hormigas para comprobar la mortalidad

después de 6 dlas. Los resultados se muestran en ia Tabla 3.

Eje vol Jjemplo comparativo li

<
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Tabla: 3: bioactividad contra hormigas argentinas, Linepithema humile

Tratamiento % ai Mortalidad % acumulativo medio 6
(p/p) dlas después del tratamiento?

Compuesto N° 66 1.0 100,0

Ejemplo comparativo | 1.0 35,6

Ejemplo comparativo I 1,0 35,6

Control < Na 17,8

" % de ingrediente activo

9 cada media se basa en 45 hormigas (3replicaciones/tratamiento)
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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de 2-ciano-bencenosulfonamida caracterizado porque
tiene la formula general |
R?
R CN
H m
Re so,—N\Rz
RS

en la que

R' es alquilo-C4-Cs4, haloalquilo-C4-Cs, alcoxi-C1-C, 6 haloalcoxi-C1-Cy;

R? es hidrdgeno, alquilo-C1-Cs, alquenilo-C2-C, alquinilo-C2-Cs, cicloalquilo-Ca-
Cs. 0 alcoxi-C4-C4, en el que los cinco radicales mencionados en (lltimo
término pueden estar no sustituidos, halogenados parcial o totalmente y/o
portar uno, dos o tres radicales seleccionados de entre el grupo compuesto
por alcoxi-C1-C,4, alquil-C4-C,4-tio, alquil-C+-C4-sulfinilo, alquil-C4-C4-sulfonilo,
haloalcoxi-C1-C4, haloalquil-C4-C4-tio, alcoxi-C4-Cs-carbonilo, ciano, amino,
(alquil-C+-C4)amino, di(alquil-Cy-Cs)amino, cicloalquilo-C3-Ces, y fenilo,
siendo posible que el fenilo sea no sustituido, parcial o totalmente
halogenado y/o que porte uno, dos o tres sustituyentes seleccionados de
entre el grupo compuesto por alquilo-C4-C4, haloalquilo-C4-Cs, alcoxi-C4-Cq,
haloalcoxi-C1-Cq; ¥

R?, R* y R®, independientemente el uno del otro, estén seleccionados de entre el
grupo compuesto por hidrégeno, halégeno, ciano, nitro, alquilo-C4-Cs,
cicloalquilo-C3-Ca, haloalquilo-C+-C,, alcoxi-C4-C4, alquil-C4-C,-tio, alquil-C,-
Cs4-sulfinilo, alquil-C4-C4-sulfonilo, haloalcoxi-C1-C4, haloalquil-C4-Cs-tio,

alquenilo-C>-Cs, alquinilo-C2-Cg, alcoxi-C4-C4-carbonilo, amino, (alquil-C;-
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C4)amino, di(alquil-C4-C4)amino, aminocarbonilo, (alquil-C4-
C.)aminocarbonilo y di(alquil-C4-C,)aminocarbonilo;

y/o sus sales aceptables en agricultura.

2. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,

caracterizado porque en la férmula § R? es alquilo-C4-C2 o alcoxi-C1-Ca.

3. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 2,

caracterizado porque en la formula | R! es metilo.

4. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 2,

caracterizado porque en la férmula | R es metoxi.

5. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,

caracterizado porque en la fSrmula | R' es haloalcoxi-C4~Cs.

6. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacién 5,
caracterizado porque en la formula | R' es haloalcoxi-Ci, en particular

difluorurometoxi.

7. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicaciéon 1,
caracterizado porque en la formula | R? est4 seleccionado de entre el grupo
compuesto por hidrégeno, un radical hidrocarburo que tiene de 1 a 4 Atomos de
carbono, aicoxi-C¢-C4-alquilo-C4-C4, alquil-C4-Cy-tio-alquilo-C4-C4, y alquinilo-Cz-

Ca.

8. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 5,

caracterizado porque en la férmula | R? es hidrégeno, metilo, etilo, 1-metiletilo, o
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prop-2-in-1-ilo.

9. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,
caracterizado porque en la férmula 1 por lo menos uno de los radicales RLR'y

RS es distinto de hidrégeno.

10. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 9,

caracterizado porque R? es halégeno.

11.  Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,
caracterizado porque en la férmula | los radicales R, R* o R® representan

hidrégeno.

12. Una composicién agricola caracterizada porque comprende una cantidad
tal de por lo menos un compuesto de la férmula general | y/o por lo menos una sal
de | util en agricultura tal como se lo define en la reivindicacién 1 y por lo menos
un portador inerte aceptable en agronomia, liquido y/o sélido, que tenga accion

plaguicida, y, si se lo desea, por lo menos un tensioactivo.

13. Un método para combatir plagas animales caracterizado porque
comprende poner en contacto con las plagas animales, su habitat, su campo de
reproduccion, fuente de alimento, planta, semilla, suelo, area, material o ambiente
en los que las plagas animales crezcan o puedan crecer, o los materiales, plantas,
semillas, suelos, superficies o espacios que han de protegerse de ataques o
infestacién animales, con una cantidad eficaz como plaguicida de por lo menos un
compuesto de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula general | y/o por lo

menos una sal de éste, que sea aceptable en agricultura.
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14. Un método tal como se lo define en la reivindicacion 13, caracterizado
porque la plaga animal as del orden de los hombpteros.
15. Un método tal como se lo define en la reivindicacion 13, caracterizado

porque la plaga animal es del orden de los himendpteros.

16. Un método tal como se lo define en la reivindicacion 13, caractsrizado

porgue la plaga animal as del orden de los tisandpteros.

17. Un método para proteger cosechas del ataque o de la infestacion por
plagas animales, caracterizado porque comprende poner una casecha en
contacto con una cantidad eficaz como plaguicida de por io menos un compuesto
de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula general | y/o por io menos una sal de

ese compuesto, tal como se la define en la reivindicaciéon 1.

WPCL0361/1D-4392

7%



RESUMEN
2-CIANOBENCENOSULFONAMIDAS PARA COMBATIR PLAGAS
ANIMALES

Compuestos de 2-cianobencenosulfonamida de la férmula |
R

H 0]

en la que las variables R! a R® son como se las define en la reivindicacion 1,
y/o a sus sales (tiles en agricultura.
Ademas:

- al uso de compuestos | y/o a sus sales, para combatir plagas animales;

- a composiciones agricolas que comprenden una cantidad tal de por lo
menos un compuesto de la férmula general | y/o por |0 menos una sal de
| que sea Otil en agricultura, y por lo menos a un portador inerte
agrondmicamente aceptable, liquido y/o sdlido, que tenga accibn
plaguicida y, si se lo desea, por lo menos un tensioactivo; y

- un método para combatir plagas animales, que comprende poner en
contacto las plagas animales, su habitat, su campo de reproduccidn,
fuente de alimentos, planta, semilla, suelo, &rea, material 0 ambiente en
el que las plagas animales crezcan o puedan crecer, o los materiales,

plantas, semillas, suelos, superficies © espacios que han



de protegerse de los ataques o de la infestacién por animales, con una
cantidad eficaz como plaguicida de por lo menos un compuesto de 2-
cianobencenosulfonamida de la féormula general | y/o por lo menos una

sal de ese compuesto que sea aceptable en agricultura.



IN'I'.NAﬂ NAL SEARCH REPORT

T

" Srp—

PCT/EP2004/011004

P NI e “Ei7e311/29  AOINGL/06

According to intornalionsl Paiant Classiication (IPC) or to both nallonsl cissaification and PG

Minkrum documemislion scarched (dassificalion sysiem foliowsd by clsssiicalion Eymbals)
IPC 7 CO7C AOIN "

Docunantation ssasched other than minknum documentation lo the scenl that such documents ar includsd In the fiakls seerched

Elsctronk data buss consulted during the inlemational esarch (rmr of dete bese and, where practical, ssarch larms used)
EPO-Internal, CHEM ABS Data, BEILSTEIN Data, WPI Data

C. DOCUMENTS CONBIDERED TO BE RELEVANT

Catagory ® | Caafion of documant, with indication, whars approgpvinie, of 1ha relsvant passages Relovant 10 claln Na.
X FR 2 179 985 A (DU PONT DE NEMOURS AND 1,7.9,
CY,US; DU PONT DE NEMOURS AND CY) 11,12
23 November 1973 (1973-11-23)
page 14; example 5
X US 3 997 603 A (MARTIN ET AL) 1,7-9,
14 December 1976 (1976-12-14) 11,12
example 5
X EP O 033 984 A (DUPHAR INTERNATIONAL 1-17
RESEARCH B.V) 19 August 1981 (1981-08-19)
cited in the application
compounds 21,22
A EP 0 778 267 A {OTSUKA KAGAKLU KABLISHIKI 1-17
KAISHA) 11 June 1997 (1997-06-11)
the whole document
D Furiher documants ars Bsted In the continuatian of box C. E Paionl tamily membore are ksisd In sanex.
™ Speciad catagories of shed documents ; " r .
"A" cocisment gefing e general sato of 1 a1 which B :d’ﬁ",m““ﬂ-mﬂ:“.:, et
" et o oyt oty cnige e e
RRion o Othar Spacial reascy, (88, SpSciind v madnummh#;-m mh
‘0" documeni miering 1o an oral disciomes, use, axhibition or documant ls combinad with one or mone oiher such docu-
P:u-ul T S m.tnmunmu- parsan shilled
mm'mmud-h-d *2* coczmant member of the same paisn terdly
Dats of ha achunl compistinn of 1ha inlemational ssarch Dats of maling of the inlemational saaxch repon
17 February 2005 23/02/2005
Nams and maling address of the IBA Authorized offion
Eurcpsan Paient Ofice, P.B. 5518 Palendisan 2
e o) Tn 31 831 apont
Fax: (+81-70) M0-3018 pe Osterle, C

Foam BT ]




_/J8

IN"NA'H:I::.L“:E:HCH REP RT . E———
PCT/EP2004/011004
Patent document Publication Patent tamlly Publication

cliad In search report date membor{s) dale

FR 2179985 A 23-11-1973 US 3888897 A 10~-06-1975
AR 197132 Al 15-03-1974
AU 5419673 A 10-10-1974
FR 2179985 Al 23-11-1973
GB 1421811 A 21-01-1976
IT 981616 B 10-10~-1974
JP 49007428 A 23-01-1974
us 3997603 A 14-12-1976

Us 3997603 A 14-12-1976 US 3888897 A 10-06-1975
AR 197132 Al 15-03-1974
AU 5419673 A 10-10-1974
FR 2179985 Al 23-11-1973
6B 1421811 A 21-01-1976
IT 981616 B 10-10-1974
JP 49007428 A 23-01-1974

EP 0033984 A 19-08-1981 AR 226871 Al 31-08-1982
AT 7787 T 15-06-1984
AU 6636081 A 30-07-1981
BR 8100281 A 04-08-1981
CA 1167043 Al 08-05-1984
cS 219348 B2 25-03-1983
DD 157071 A5 13-10~-1982
DE 3162624 D1 12-07-1984
DK 24181 A 24-07-1981
EP 0033984 Al 19-08-1981
ES 8200654 Al 01-02-1982
ES 8201965 Al 01-04-1982
6R 72782 Al 05-12-1983
HU 186379 B 29-07-1985%
IE 50835 Bl 23-07-1986
IL 61942 A 29-11-1985
JP 56120664 A 22-09-1981
NZ 196046 A 12-04-1983
PL 229285 Al 13-04-1982
RO 81451 Al 02-04-1984
SU 1093247 A3 15-05-1984
us 4379157 A 05-04-1983
YU 14981 Al 31-10-1983
ZA 8100382 A 24-02-1982

EP 0778267 A 11-06-1997 EP 0778267 Al 11-06-1997
Wo 9700857 Al 09-01-1997
JP 9227501 A 02-09-1997

Fosm PCTARA/R D (pbend fevnily e ) (enusry 3004)



- EmE o ot wm A —— e "

PATENT COOPERATI N TREATY )

PCT A7

INTERNATIONAL PRELIMINARY REPORT ON PATENTABILITY
(Chapter Il of the Patent Cooperation Treaty)

{PCT Article 36 and Rule 70)’
sarcy T | FORPURTHER ACTION See Fom PTIPEAR1S
Intsmational appiioaBion No. inlsmational fiing dato (dmnonthiear) Priortly date (dewinonthjesr)
PCTEP2004011004 01.10.2004 02.10.2003

C07C311186, CO7C311/20, AOIN4108

inemational Patent Classifieation (IPC) or nxtional classificalion and IPC

Apphcant
BASF AKTIENGESELLSCHAFT et al.

i ——————

e ————

(T | 1. Thiareportis the intemational

prefiminary examination
- Authority under Article 38 and tranemiited to the applicant according to Articie 38.
2, This REPORT consisia of a iotal of 5 sheets, including this cover shaet.
9. This report s also accompanied by ANNEXES, comprising:
a. Bl eent io the appiicant and o the intemational Buraay) & total of 3 shests, as follows:

2 sheets of the description, claims andbr drawings which have been armended and are tha basis of this
reciifications authorizad by this Authorfity (see Rule 70.18 and Saction 807 of the

andbr sheots containing
Administrative inatructions).

Supplemental Box.

1 sheets which supsrsade earlier sheeta, but which this Authority conaiders contaln an amendment that goes
beyond the disclosure in the Intemational application as fifad, as indicated in itam 4 of Bax No. | and the

b. (1 (eent i the Infemational Bursau only) a total of (indicats type and number of electronic carrier(s)) , containing a
soquence listing andbr tables reiated thereio, In computer readable form only, as indicated in the Supplemental
Box Relating to Sequence Listing {(sse Section 802 of the Administrative instructions).

report, estabiished by this Intamational Preliminary Examining

_ B Box No. | Basis of the oplnion
' L] Box No.ll Priority

O Box No.VI Certain documsnts cited

4. Thia uponwnhl;NHlM reiating to the following Roms:

0 8axNo.lll  Non-estebllshment of opinion with regard to novelly, inventive stap and Industrial appiicabilty
O BoxNo. IV  Lack of unity of invention

X BoxNo.V  Reasoned statement under Article 35{2) with regard to novelty, Inventive industriat
appiicabiifly; citations and explanations supporting such statement o or

3 Box No. Vil Certain defects in ihe intemational appication
0 8ox No. VIl  Cartain cbservations on the international application

Duie of submission of the demand

preliminary 3
— Europesn Palent Ofice

D-80208 Munich

Tel. +49 88 2398 - 0 Tx; 523650 epmiu d
— Fax +49 00 2300 - 4485

Dete of complefion of this repon
27.07.2005 27.12.2005
addrese of the inlemational Authorized Oficer
suthorily:

Py

Talephone No. +49 89 2399-8120

wm POTIPRAIAMN iNrvar Rasl [ lemisa 20041



s W E e AR S el e AR m— - - =E @ R

INTERNATIONAL PRELIMINARY REPORT interational application No.
N PATENTABILITY PCT/EP2004/011004

Box No.| Basis of the report

1. \Anlhremtdtnmohngulgl this report Is based on the intemational application In the language in which it was

filed, unices atherwise indicated under this item.

1 This report Is based on transtetions from the original language Into the following language ,

which is the languape of a transiation fumished for the purposes of:

O intemationa! ssarch {under Rules 12.3 and 23.1(b))
D publication of the intemational application (under Rule 12.4)
O intemational preliminary examination (under Rules 56.2 andbr 55.3)

2. With regard to the siements® of the intsmational application, this report is based on (repiacement sheets which
have been furniahed to the receiving Office in response 1o an invitetion under Articie 14 are referred to in this
report as “originally filed” and are not annexed to this repori).

-~ Description, Pages
4y 1-61 a8 originally flled
Clalms, Numbera
1-18 filad with telefax on 28,07.2006

O a sequence listing and/or any related table(s) - see Supplemental Box Relating to Sequence Listing

3. O The amendments have resulted in the cancellation of:

4. 0

O the description, pages

1 the claims, Noa.

2 the drawinga, sheetafigs

O the sequance listing (speciy):

O any table(s) related to sequence fisting (specily):

This report has been established as if (some of) the amendments annexed to this report and listed below

had not been made, since they have been considered to the disclos filed,
Supplemental Box (Rule 70.2(c)). go beyond ure as fied, as Indicated in the

O the description, pages

O the claims, Nos.

O the drawings, sheetsfigs

O the sequence liating (specify):

0 any table(s) related to sequence listing (specify):

If item 4 applies, some or all of these sheets may be marked "superseded.*

Form PCTAPEA 400 (Jamwmne 20N41
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INTERNATI NAL PRELIMINARY REPORT Intemational eppfication No.
N PATENTABILITY PCT/EP2004011004

Box No.V Reasoned statemsnt under Article with rd to novelty, inventive Industria
appllc:blllw; citmtions and explanstions mpporﬂun(?;udi :i.l’hm.ntn otep or :

1. Statement
Novelty (N) Yes: Claime 117
No: Claims
Inventive step (IS) Yes: Claims
No: Claims 1-17
Industrial applicabllity (1A) Yes: Claims 1-17
No: Claims

2. Chatlons and explanations (Rule 70.7):

seo ssparate sheet
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INTERNATIONAL PRELIMINARY international appfication No.
REPORT N PATENTABILITY
(SEPARATE SHEET) PCT/EP2004/011004
Baltem V

Reasoned statement with regard to novelty, inventive step or industrial applicability;
cHations and explanations supporting such statement

D1: FR-A-2 178 985 (DU PONT DE NEMOURS AND CY,US; DU PONT DE

NEMOURS AND CY) 23 November 1973 (1973-11-23)
D2: US-A-3 997 603 (MARTIN ET AL) 14 December 1876 (1976-12-14)
D3: EP-A-0 033 984 (DUPHAR INTERNATIONAL RESEARCH B.V) 18 August

1981 (18681-08-19)

1= Novehy (Article 33(2) PCT):

1.1 The compound of example 1 of D1 and example 5 of D5 have been excluded from
the subject-matter of the present claims by disclaimer.

Compounds 21 and 22 of D3 differ from the compounds of the present invention In
that the amine group of the sulfonamide Is blsubstituted.

The subject-matter of present compound claims 1-12 therefore is considered novel.

1.2 The subject-matter of claims 13-18 relating to compositions comprising said
compound as well as methods using said compounds then can be considered novel

as well.
O 2. inventive Step (Article 33(3) PCT):

2.1 D1 and D2 discloee compounds which are structurally related to compounds of
present claim 1. The compounds of D1 and D2 however are used as herbicides.
Since the present compounds are used as pesticides, D1 and D2 are not relevant for
the assessment of inventive step of ths‘ present claims.

2.2 DA3 discioses compounds which are structurally related to compounds of present

claim 1 and are used as pesticides, in particular as aphicides. in particular
compounds 21 and 22 differ from the compounds of the present invention only in that

Form PCT/Separale Shest/408 (Sheet 1) (EPO-January 2004)
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INTERNATIONAL PRELIMINARY International application No.
REPORT N PATENTABILITY
(SEPARATE SHEET) PCT/EP2004/011004

23

the amine group of the sulfonamlde-ls blsubstituted.

Applicant has supplied experimental data comparing the compounds of D3
(examples 21 and 22) to the compounds of the present invention. The data shows
that the claimed compounds have superior pesticidal properties.

The technical problem then can be formulated as the provision of compounds with
improved pesticidal properties.

The compounds for which this effect has been shown as well as compounds which
are close analogues thereof therefore can be considered inventive over D3.

Substituents R3-R5 of the tested compounda showing the desired pesticidal activity
all are defined as hydrogen or halogen.

In present claims 1-10 the substituents R3-R5 can be any one of a large selection of
different substituents. From the data disclosed in the present description one cannot
assume that all compounds defined In claims 1-10 will have the desired activity. This
is particularly important in view of the fact that the structural difference between some
compounds falling within the subject-matter of claims 1-10 will be far greater than the
structural difference between for exampile compound 66 and comparative examples |
and Il

The subject-matter of claims 1-17 therefore are considered to lack Inventive activity.
Industrial Applicabliity (Article 33(4) PCT):

The subject-matter of claims 1-17 is industrially applicable.

Form PCT/Separate Gheet/406 (Sheet 2) (EPO-January 2004)
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We claim:

1.

A 2-cyanobenzenesulfonamide compound of the general forrmula |

R'I
R N
)

A
a 80N .
R

—_m - -

where

10

15

—— " —— —

R' s C,-Ceaikyl, C,-C,-haloaikyl, C,-Cy-alkoxy or C,-Ce-haloalkoxy;

R* s hydrogen, Ci-Cy-alkyl, Cx-Ce-alkenyl, Cy-Ce-alkinyl, C4-Cy-Cycioalkyl or
C~Cs-alkoxy, wherein the five last-mentioned radicals may be unsubst-
tuted, partially or fully halogensated and/or may carry one, two, or three
radicals selected from the group consisting of C,-C-alkoxy, C,-C-alkyithio,
01-04-a|k¥|lumny|- cl‘cl'dwmn“. cl"crhmm' C|'C4'
haloatkytthio, C-C,-alkoxycarbonyl, cyano, amino, (C,-C-akyl)amino, di-
(Cy-Cy-alkyl)amino, Cs-Ce-cycioalkyt and phenyl, it being posaible for pheny!
{o be unsubstiiuted, partially or fully halogenated and/or to carry one, two or
three substituents selected from the group consisting of C,-Cy-alkyl, C1-C-
haloaikyl, C+-C-alkoxy, C:-Ce-haloalkkaxy; and

R?, R* and R® are Independently of one ancther selected from the group consist-
ing of hydrogen, halogen, cyano, nitro, C,-Ce-alkyl, Cy-Ce-cyciaalkyl, C,-Cs-
haloalkyl, C,-Cs-alkoxy, C.-Ce-aliyithio, C,-C-alkylsulfinyl, C,-C,-
alkylsulfonyl, C+-C-haloalkaxy, Cy-Ce-haloalkyithlo, C;-Ce-alkenyl, Cz-Co-
alikinyl, C-C-alkoxycarbonyl, amino, (C,-Cs-alkyi)amino, di<{C,-C,-
alkyf)amino, aminocarbonyl, (C,-C-alkyllaminocarbonyl and di{Cy-Ce-
alkyllaminocarboryt;

and/or the agriculturally useful salts thereo!, except for 5-bromo-2-cyano-3,8-
diispropyibenzene sulfonamide.

A compound as clalmed In claim 1 wherein In formula | R’ is C,-Cy-aikyl or C,-Cy-
alkoxy.

A compound as ciaimed in ciaim 2 wherein In formula | R' is methyl.

A compound as claimed in claim 2 wherein In formula | R is methoxy.



.,]

63
A compound as claimed In claim 1 wherein in formula | R' is C,-C-haloalkoxy.

A compound as claimed in claim 5 wherein in formuta | R' Is C;-haloalkoxy, in
particular difiuroromethaxy.

A compound as claimed In claim 1 wherein In formula | R? Is selected from the

group consisting of hydrogen, a hydrocarban radical having from 1 to 4 carbon
atoms, C1-Cy-alkoxy-Cy-C-alkyl, Ci-C-alkyithio-C,-C,-alkyl and C;-C,-alkinyl.

10 .8.—.Acompound as claimed In clalm 5 wherein R? is hydrogen, methy!, ethyl, 1-

methylsthyl, or prop-2-yn-1-yl.

-—@—& compound as claimed In clalm 1 where in formuls | at least one of the radicals

15

25

30

40

10.

1.

12

13.

14.

15.

16.

17.

R’, R* snd R® Is different from hydrogen.
A compound as claimed In ciaim B where R? Is halogen.
A compound as claimed In clalm 10, where R* and R® are hydrogen. \/

A compound as claimed In claim 1 where in formula | the radicals R?, R'orR®
represent hydrogen. -

An agriculiural composition comprising such an amount of at least one compound
of the general formula | and/or at least one agriculturally useful sait of | as de-
fined In claim 1 and 4t least oné insrtliguid and/or solid agronomically acceptable
camer thet it has a pesticidal action and, if desired, at lsast one surfactant.

A method of combating animal pests which comprises contacting the animal
pests, their habit, breeding ground, food supply, plant, seed, soll, area, material
or environment In which the animal pests are growing or may grow, or the mate-
rals, plants, seeds, solls, surfaces or apaces fo be protscted from animal attack
or infestation with a pesticidally effective amount of at least one 2-cyano-
benzsnesulfonamide compound of the general formula | and/or at least one agri-
cuiturally acceptable sait thereof.

A method as defined in claim 14 where the animal pest is from the order Homop-
tera.

A method as defined in claim 14 where the animal pest is from the order Hymen-
optera.

A method as defined in clalm 14 where the animal pest is fram the order Thysan-
optera.



18. A method for protecting crops from atteck or infestation by animal pests which
comprises contacting a crop with a pesticidally effective amount of at jeast one

2-cyano-benzsnesulfonamide compound of the genseral formula | and/or at ieast
one salt therpof as defined In claim 1.
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REIVINDICACIONES (ANEXOS DEL IPRP)

1. Un compuesto de 2-ciano-bencenosulfonamida caracterizado
porque tiene la férmula general |
Rt
R?

H 0

en la que

R! es anuiIo—C1-C4: haloalquilo-C4-C,, alcoxi-C4-C4 6 haloalcoxd-C4-Cy;

R? es hidrégeno, alquilo-C1-Cs, alquenilo-C2-Cs, alquinilo-C2-Cs, cicloalquilo-
C3-Cs, 0 alcoxi-C4-C4, on 8l que los cinco radicales mencionados en
Gltimo término pueden estar no sustituidos, halogenados parcial o
totaimente y/o portar uno, dos o tres radicales seleccionados de entre el
grupo compuesto por alcoxi-C,-C4, alquil-C4-C4-tio, alquil-C4-C-sulfinilo,
alquil-C4-C4-sulfonilo, haloalcoxi-C4-Cy, haloalquil-C4-Cy-tio, alcoxi-Cy-Cy-
carbonilo, ciano, amino, (alquil-Cy-Cs)amino, di{alquil-C4-C,)amino,
cicloalquilo-Cs-Cg, y fenilo, siendo posible que el fenilo sea no sustituido,
parcial o tolaimente halogenado y/o que porte uno, dos o tres
sustituyentes seleccionados de entre el grupo cdmpuesto por alquilo-Cy-
C4, haloalquilo-C4-C,, alcox-C,-C4, haloalcoxi-C1-Cy; ¥y

R}, R* y RS, independientemente el uno del otro, estin seleccionados de entre



el grupo compuesto por hidrégeno, halégeno, ciano, nitro, alquilo-C4-Cg,
cicloalquilo-C3-Cs, haloalquilo-C4-C,4, alcoxi-C4-C,, alquil-C4-Cy-tio, alquil-
C-Cs4-sulfinilo, alquil-C4-C4-sulfonilo, haloalcoxi-C4-C4, haloalquil-C4-Cy-
tio, alquenilo-CxCs, alquinilo-C-Cy, alcoxi-C4-Ce-carbonilo, amino,
(alquil-C4-C,)amino, di(alquil-C1-C4)amino, aminocarbonilo, (alquil-Cs-
C.)aminocarbonilo y di(alquil-C+-C4)aminocarbonilo;

y/o sus sales aceptables en agricultura.

2. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicaciéon 1,

caracterlzado porque en la fdrmula | R! es alquilo-C4-C2 o alcoxi-C+-Cs.

3. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacién 2,

caracterizado porque en la férmula | R es metllo.

4, Un compuesto tal como se lo reivindica en la relvindicacién 2,

caracterizado porque en la formula | R! es metoxi.

5. Un compuesto tal como se lo reivindica en la relvindicacién 1,

caracterizado porque en la formula | R! es haloalcoxi-C1-Cs.
6. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacién 5,
caracterizado porque en la formula | R' es haloalcoxi-C;, en particular

difluorurometoxi.

7. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,



caracterizado porque en la férmula | R? estA seleccionado de entre el grupo
compuesto por hidrégeno, un radical hidrocarburo que tiene de 1 a 4 atomos de
carbono, alcoxi-Ci-C4-alquilo-C-C;, alquil-C4-Cg4-tio-alquilo-C4-C4, y alquinilo-
CCs.

8. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicaciéon 5,
caracterizado porqus en la férmula | R? es hidrogeno, metilo, etilo, 1-metiletilo,

0 prop-2-in-1-ilo.

9. Un compuesto tal como se lo relvindica en la reivindicacién 1,
caracterizado porquse en la férmula | por lo menos uno de los radicales R?, R*

y R® es distinto de hidrégeno.

10. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicaciéon 8,

caracterizado porque R? es halégeno.

11. Un compuesto tal como se reivindica en la reivindicacién 10 en

donde R* y R® son hidrdgena.

12. Un compuesto tal como se lo reivindica en la reivindicacion 1,
caracterizado porque en la formula | los radicales R®, R* o R® representan

hidrégeno.

13. Una composicién agricola caracterizada porque comprende una

cantidad tal de por lo menos un compuesto de la formula general | y/o por lo



menos una sal de | Util en agricultura tal como se I6 define en la relvindicacion 1
y por lo menos un portador Inerte aceptable en agronomla, liquido y/o sélido,

que tenga accién plaguicida, y, si se lo desea, por lo menos un tensioactivo.

14, Un método para combatir plagas animales caracterizado porque
comprende poner en contacto con las plagas animales, su habitat, su campo de
reproduccién, fuente de alimento, planta, semilla, suelo, érea, material o
ambiente en los que las plagas animales crezcan o puedan crecer, 0 los
materiales, plantas, semillas, suelos, superficies o espacios que han de
protegerse de ataques o infestacién animales, con una cantidad eficaz como
plaguicida de por lo menos un compuesto de 2-cianobencenosulfonamida de la
férmula general | y/o por lo menas una sal de éste, que sea aceptable en

agricultura.

15. Un método tal como se lo define en la meivindicacién 14,

caracterizado porque la plaga animal es del orden de ios homoépteros.

16. Un método tal como se lo deflne en la reivindicacibn 14,

caracterizado porque la plaga animal es del orden de los himendpteros.

17. Un método tal como se lo define en la reivindicacibn 14,

caracterizado porque la plaga animal es del orden de los tisandpteros.

18. Un método para proteger cosechas del ataque o de la infestacién por

plagas animales, caracterizado porque comprende poner una cosecha en

_g{
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contacto con una canlidad eficaz como plaguicida de por lo menos un
compuesio de 2-cianobencenosulfonamida de la formula general | y/o por lo

menos una sal de esa compuesto, tal como se la define en la reivindicaclén 1.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de 2-clano-bencenosulfonamida
caracterizado porque tiene la férmuta general |

R?

3
R CN

H ¢
R 50,—N_
R2

en la que

R! os alquilo-C1-Cs, heloalqulio-C1-C4, alcox-C+-Cs o

haloalcox-Ci-Cy;

R? o3 hidrdgeno, alqullo-C+-Ce, alquenilo-Cz-Ca,
alqulnilo-C2-Ce, cicloalqulio-Cs-Ca, 0 alcoxi-C1-Cs, en
el que los cinco radicales mencionados en Gltimo
tdemino pueden estar no sustituidos, halogenados
parcial o folaiments y/o poriar uno, dos o ires
radicales seleccionados de enim e grupo
compuesto por alcox-Ci-Cs, alquil-Ci-Ce-tio, aiquil-
Ci-Ce-suffinilo, alquil-C1-Ce-sulfonilo, haloalcoxi-Ci-
Ci, haloalquil-Ci-Cetio,  alooxd-Ci-Ce-carbonilo,
ciano, amino, (alquil-Ci-Cs)amino, di{alquil-Ci-
Cs)amino, cicoalquilo-Cx-Ca, ¥ fenilo, slendo posible
que el fenilo sea no sustiuido, parcial o totaiments
halogenado ylo que 'porh uno, dos o fres
susiituyentes seleccionados de entre el grupo

compuesto por alquiio-Ci-Cs, haloalquilo-C1-Cs,
alcoxd-C1-Cs, haloaleox-C1-Cy; y

R3, R* y RS, independientements e uno del ofro, estin
seleccionados de enire @l grupo compuesio por
hidrégeno, halégeno, clano, nitro, alquilo-C1-Ce,
cicloalquilo-C3-Cs, haloalqulio-C1-Cs, slcoxi-C1-Cs,
alquil-C1-Cetio, alquil-C1-Ce-sulfinllo, alqui-Cr-Cs-
sulfonilo,  haloalcoxi-C1-Ce,  haloalquil-C1-Ca-tio,
giqueniio-C2-Cs,  alquinlloCxCs,  alcox-C1-Co-
carboniio, amino, (alquB-Ci-Cs)amino, di(alquit-Ci-

Cs)amino, aminocarbonllo, (alquil-Cr-
C)aminocarbanilo y di(alquil-C1-C4)aminacarbonlo;
yio sus sales aceptablas en agricultura.
2 Un compuesto tal como se lo reivindica en la
reivindicacién 1, caracterizada porque en la formula | R! e
alquilo-C1-C2 0 alcond-C1-Ca.
3 Un compussto tal como se lo reivindica en la

relvindicacion 2, caractarizado porque en la idrmula | R1 es
metilo.

4, Un compuesto tal como se lo relvindica en la
reivindicacion 2, caracterizado porque en la frmula | R1 es
metoxd.

5. Un compuesto fal como se fo reivindica en la
reivindicacion 1, caracterizado porque en la formula | R es
haloalcoxd-C1-Cs.
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Como repultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 389 de
la Decisifn 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, articulo 17 del Tratado de
Cooperacién en Materia de Patemtes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
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derecho a la patente del ipventor al scolicitants ¢ a su causante. (Art. 26-k)
Decleidn 486.
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