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FORMULARIO UNICO DE SOLICITUD DE PATENTE
PCT
ENTRADA EN FASE NACIONAL
® SOLICITUD DE:
[_]Patente de tnvencion. {{__JPatente de Modelo de Utilidad.
[—Jcapituiol [X"]capitulo
Nombre: SYNGENTA PARTICIPATIONS AG | ]
IDENTIFICACION
SOLICITANTE {71) Direccién: Schwarzwaldallee 215, CH-4038 e
Basilea - SUIZA lcc. O vt [
’ Nacionalidad o Domicilio: Basilea - SUIZA |
Lugar de Constitucion: ~ Basilea -SUIZA |cE.  [] oo []
Teléfono: Fax: Cual
E-mail: {Nimero
Nombre: MARGARITA CASTELLANOS A. IDENTIFICACION
REPRESENTANTE
O APODERADO (74) Direccién: CALLE 94A No. TA-09 lcc. [x] NT [
Teléfono: 6107420  Fax: 610 0706 lcee [ oo [
Cual
E-mail:  infofcastallanosyco.com |Nﬁmero 39'779.654 TPA  70.81%9
Nombre: LOUIS-PIERRE MOLLEYRES; JEROME CASSAYRE; FREDRIK CEDERBAUM,;
INVENTOR (ES) (72) PETER MAIENFISCH
Direccién: Syngenta Crop Protection AG, Werk Rosental, Schwarxzwaldallee 215,
CH-4058 Basllea, SUIZA
Naclonallidad o Domicilio Suiza, Francesa, Sueca, Suiza

PCT (86)
Solicitud Intemacional No. PCTNB2004/004083 Fecha 09/12/2004
WO 2005/061500 Fecha 07/07/2005

Publicacidn Intemacional No.

d d

Titulo (54) DERIVADOS DE ESPIROPIPERIDINA PARA EL GONTROL DE PLAGAS

@ Clasificacién Internacional {51) CO7D 471/20, 485/20, A01N43/40, CO7D 471/20, 221/00, 209:00, CO7D-495/20,
Prioridad {33) Pals do Origen (32) Fecha (31) Némero de Solicitud
' el TEASE03 kv
Six] ~No [
(® Comprobante de pago No. 06-50,634 Fecha Julio 5.de 2008

instruccliones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pagina.




Anexos

Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud.

Decumento que acredita la existencia y represantacion legal cuando el solicitante sea persona Juridica.

Poderes, si fuere el caso, junto con la sustitucién del mismo a ml favor

Documento de ceslon del inventor al solicitants o a su causante.

Declaraciones.

Copia da |a sollcitud Intemacional (Resumen, deecripcién, relvindicaciones, dibujos).

Traduccién de la solicitud Intemacional al castellano (Resumnen, descripcion, reivindicaciones, dibujos).

Copia del examen preliminar Internacional efectuado por la Autoridad Internaclonal de Examen Preliminar (IPEA).
Traduccién del examen preliminar internacional efectuado por la IPEA.

De ser el caso, copla del contrato de acceso.

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

De sar el caso, certificado de depdsito del material blolégico.

Arte final 12x12

De ser el caso, Informacién sobre otras solicitudes de patents o titulos obtenidos en el extranjero por el mismo titular
© su causants, relacionacdas parcial o totaimente con la invencién de esta solicitud.

De ser al caso, modificaciones efectuadas a la solicitud intemacional.

Otros Tarjeta de Propletario, Tarjeta Temética, Extracto para la publicacién y disquet con el axtracto
para la publicaclén

BEENEEEE el "

O 060 000

| Iinatrucclonea para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pdgina. - MCA/geb - 6088-FNPCT
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NIT :  800175089-2

FECHA t JULID 5 DE 2006

1808 CONGIGENACICN 1103

DEPOSTTANTE TIFD PAGD

BRAKCO CUENTA No. PRSD FECHA PE0 Vr. PAED

ALVARD CASTELLANOS CONSIGNACION

BANCD POPULAR  030-00110-4 51079900  05/07/2006 4,279,000,00

ity L D N C EPT O 1N

CANT. RENTISTICD CONCEPTD TOTAL CONCEPTO
1 50005-01-0t SOUICITUDES 1 TRAMITES DE SOL. DE PATENTE DE IN 463,000.00
TOTAL : $ 463,000.00
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CASTELLANOS & CO
ABOGADOS
Calle 84 A No. 7 A-09
Bogotd, D.C. - COLOMBIA

Sefior

Jefe de la Divielén de Nuevas Creaclones
Superintendencia de Industria y Comercio

Ministerioc de Comercio, Desarrollo, Industria y Turismo

E. S. D.

Ref.. PODER conferido por |la sociedad SYNGENTA PARTICIPATIONS AG

Yo, XIMENA CASTELLANOS ABONDANO, mayor de edad, identificada y domiciliada como
aparece al pié de mi fima, atentamente manifiesto a Uds. que sustituyo en la Dra.
MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO, el poder que me confiri6 la sociedad
SYNGENTA PARTICIPATIONS AG, con domicilio en Schwarzwaldallee 215, CH-4058
Basilea, SUIZA, debidamente legalizado por Apostilla, bajo el No. 8117 el dia 1° de Abril de
2004, con las mismas facultades que me fueron conferidas, para tramitar la solicitud de
Patente PCT Entrada en Fase Nacional, en Colombia, para: "DERIVADOS DE
ESPIROPIPERIDINA PARA EL CONTROL DE PLAGAS".

Del Sefior Jefe, - . Acepto

mena Castellanos 7 m&‘ac“ui‘anos Absggano
C.C. No. 39.773.330 de Usaquén C.C. No. 39.779.654 de Usaquén
T.P.A. No. 58.236 del C.S.J. T.P.A. No. 70.819 del C.S.J.
Calle 84 A No. 7 A-09 - Bogota, D.C. Calle 94 A No. 7 A-09 — Bogot4, D.C.
PBX: 6107420 PBX: 6107420
‘ "
Bogota, D.C.

XCAMCA/gch/8058-FNPCT

G/USER/DEPTO PATENTES/PATENTES/S0/8056-FNPCT/MEMORIAL SUSTITUCION PODER
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% Antey)) Notario Guarentay Una (41) del circuio B
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(Art. 84 C.RC. mod. Decr. 2292 de 18449, art. 1 mod. 36)
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Nombren por of prasente a XIMENA CASTELLANOS A, ylo
MARGARITA CASTELLANOS A, abogadas con oficinas en la
Carrera 9 No. 93-08, Bogola-Colombia para

y para oblener la proleccin de mi (nuesira) propledad
induatrial y con ests fin aulorizamos a dichos apoderados para
Que nos represanten ante cualesquiera autoridades o personas
de los drdenas adminigtrativo, confencloso —administrativo y
judicial en fodo lo, relacionado con los siguisnies aclos y

gestiones:

a) Oblenciin de patentes de invencion, modelos y dibujos
industrisles; reglsio do marcas de fabrica, de serviclo,
colectivas 0 defensivas y de denominacionos de origen,
depdsiic ds nombres y snsefies comerciales; su renovaciin,
promoge, Inscripcén de raspaso y camblo de nombre o
domicilio, cancelacién voluntaria y el registro de ficenclas de
uso do 203 derechos; b) Pame la cbiencidén de registos
sanftarios; ¢) Acclones de oposicidn, cbeervacion, cancelacidn,
nuildad, medides caulslares y en general os Juicios civiles,
penales, adminisirativos o contencioso - administratives que
promovamos ¢ 56 nos promueven, pudiendo en fodos los
mymmmmmmﬁummm

Dadoyfirmedohoy 24 de Marzo de 2004

an Regearch Triangle Park, Carolina
del Norte 27709

por  Gregory W. Warren

(€ notario debe suscribir el documento en la pagina sigulents)
(58 requiere legaizaciin consuiarj

Lqis S

COLOMBIA
El Gr W. W n ndersigned Gragory W. Warren
fos) .'svz:tg:ga rn;g;:mnous AG '%p’m:mus

hereby grani{s) Power of Atomey (o XIMENA
CASTELLANOS A. and for MARGARITA CASTELLANOS a.
attomeys residing at Carrera 8 No. $3-09, Bogota- Colombla,
{o prosecuts

and 1o obtain the protection of my {our Industrial Propesty, for
which purpose we authorize the said atiomeys fo represent us
before any authoriies, or persons, specially thoss,

u} Oblention of paients, models and deskms, registration of
trademarks, sarvice, colleclive and delensive marks, and of
designations of origin; the deposit of trade names end
enaigne; fis renewsl, exiension, recondal of essignments,
change of name or domicile, voluntary cancellalion, and the
reglstration of ficanses of use of the above rights; b) For the
oblantion of Sanftary regisirations; c) Actions of opposition,
cancellation, nulity, infringement, granting of ficenses; and in
general the civll, aiminal and edministrative sults relaled io
those rights; actions and sufts inatituted by us or against us;
and that in all the above metters they may substiute this
power of sitomey, compromise, desist, cancel, receive,
renounce, accepl notifications and appoint attomays In fact, In
or out of court

Given and signed this 24 March 2004

In Research Triangle Park, North Carolina 27708

by Gragory W. Warren ﬁ,aossz. oA
(Notary shall execute on the other side)

{Consular legatizalion reauired)

ALYARQ.CASIELLANQS M, & CIA,

ABOGADOS COLOMBIA

Carers 2 N2 B30 P.O.on 0049 -

Taln: (571) 810 74 20/ 80/ 80 - Fax (871) 810 07 08 - el scasieliyivpeet.nal.co
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COLOMBIA

CERTIFICADO NOTARIAL (Socledad)

Hoy 26 goMATZ iy afty 2004

compareci) (eron) personalments Gregory W. Warren

a quienes conozco como lafs) personas que firma{n) en

representacion de la Socledad (Compafiia denominada

Caerlifico : Syngenta Participationa AG

g} Que a3 una socledad/Compafila legeimente
constituida y exdstents de acuerdo con 123 leyes de

NOTARIAL (Corporation)

On this 24th day of March of 2004 personaily appearad
Gragory W. Warmen whom 1 know (o be the
person(s) who signed this document as representative(s)
of te Corporation /Company named Syngents
Participations AG

| cortify:

a} Thal Syngenia Parficipations AG is a corporation

b) CQuo o domiclio de dicha Socledad/Compafiia es Basel, Suiza(Company legaly constiuted and In existence in

¢} Que el objelo u objetos para los cuales se olomga el
presents poder estin comprendidos dento del objelo
soclal de la mencionada Socledad /Compalia,

d) QuedlSr. GCregory W. Warren

esia aulorizedo para oforgar of presents poder. Lo anterlor
esta probado por medio de los sigulentes documentos, que
certifico he visio*

(Ciuded) REsearch Triangle Park

{(Estado) Carolina del Norte 27709
Hoy dsl 24 de Marzo de 2004

(Notario Piiblico) LANELISHA C. HAYES
*Los documentos debe identificarsa con fecha y origen.

2 Ab. 03-09- P.O.Box 8349 -

accordence with the laws of Basel, Switzerland

b) Thet the domicle of sald Corporation/Company Is
Basel, Switzerland

¢) That the purpose or purposes for which the present
Power of Atiorney ls granted are comprised within the
object set forth In the charter of the mentioned

Corparstion/Company.
d) That Mr. Gregory W. Warren
Is (are) authorized to grant the present Power of Altomey.
The aforementionad was duly proven through the following
documents and | duly cerlify having seen them*: on the
24% day of March, 2004 in Research Triangle Park, North
Caroline 27709.

(City) Research Trangle Park
(State) North Carolina, 27709
this 24th day of March of the year 2004

(Notary Publc) b@au,‘ ' %g"ﬁl‘rﬁﬂ)

*"Dacuments must be iden with date and origin
3[& - “Red e ayah. Tri
K, ot Q Llina
'S g;?fiéb{:na.& ne -
208 »

Carrarp Baguid,
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' Wake County Register f Deeds Laura M. Riddick
P—

Post Office Box 1897 Register Of Deeds
WAKE Ralelgh, North Carolina 27602-1897

COUNTY

NORTH CAROLINA

-

STATE OF NORTH CAROLINA
WAKE COUNTY

CERTIFICATE OF REGISTER OF DEEDS THAT
NOTARY PUBLIC WAS ACTING NOTARY
AT TIME OF SIGNATURE

I, LAURA M. RIDDICK, REGISTER OF DEEDS OF THE AFORESAID COUNTY AND
STATE, DO HEREBY CERTIFY THAT Laneisha C. Hayes WAS, AT THE TIME OF
SIGNING THE FOREGOING (OR ANNEXED) CERTIFICATE, A DULY COMMISSIONED
AND QUALIFIED NOTARY PUBLIC IN AND FOR THE COUNTY OF WAKE, STATE OF
NORTH CAROLINA, AND AS SUCH FULL FAITH AND CREDIT IS DUE TO HIS
OFFICIAL ACTS; AND, FURTHER, THAT HIS SIGNATURE THERETO IS IN HIS OWN
PROPER HANDWRITING.

IN TESTIMONY WHEREOF, I HAVE HEREUNTO SET MY HAND AND SEAL OF
OFFICE THIS, THE 30TH DAY OF MARCH, 2004.

s g g:.-'..;__ AL o .
o “'L':::g::'_u RIVEIRA §
AR E;:-hvuo '
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APOSTILLE
(Convention de La Haye 5 octobre 1981)

COUNTRY: UNITED STATES OF AMERICA

This Public Document
has been signed by CARLA N. BROWN

acting in the capacity of_ "EFUTY REGISTER OF DEEDS
bears the seal/stamp of__COUNTY OF WAKE, NORTH CAROLINA

CERTIFIED
at Raleigh, North Garolina
1ST DAY OF APRIL, 2004
by Deputy Secretary of State, State of North Carolina
No. 8117 ,
Seal/Stamp: 10. Signature

18 Cikia ca .E;

é Jun!nnu. b !

AGUI-T Hﬂ s -
NOYARID bluu:s mv:ma '

f"f:_gum LATLTS .
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TRADUCCION OFICIAL No. -040417

de un documento escrito en INGLES, el cual para su identificacion
lleva el sello de la Traductora e Intérprete oficial, Res. 2755/68 y

01144 /97 de Minjusticia, al igual que la presente.

(Anexos a un poder otorgado por Syngenta
Participations AG)
(fdo) illegible

3/24 /04 Research Triangle Park, NC 27709

ESTADO DE CAROLINA DEL NORTE

CONDADO DE WAKE

Yo, Laura M.Riddick, Registracior de Escrituras del condado y estado
antes mencionados, certifico por medio del presente que Laneisha C.
Hayes, al momento de firmar este documento era un Notario Piblico
debidamente comisionado y habilitado en y para el Condado de Wake,
Estado de Carolina del Norte, y como tal debe dares plena fe y crédito a
sus actos oficiales, y ademas, que su firma en el mismo es de su propia
letra.

En testimonio de lo cual, he impuesto aqui mi firma y sello de oficio,
hoy dia 30 de Marzo de 2004,

Laura M, Riddick, Registrador de Escrituras

Por (fdo) ilegible

1] PR T sy e . = ;"_
¥ (1) "‘-"_rl-."r"""".jl'_" :
; '#t\'."'.f_"_;.-f%‘i-" ;
3 AGUSTIN MORALEE RIVEIRA 5
B NOTARIO CUARBNTA ¥ UNO &
Ty e - SRR I N
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Delegado

APOSTILLA
- (Convencion de La Haya de octubre 5, 1961)
1. Pais: Estados Unidos de América
2. Este documento publico ha sido firmado por CARLA N. BROWN
3. actuando en su caricter de Delegado del Registrador de Escrituras
4, lleva el sello de Laura M. Riddick, Registrador de Escrituras
Condado de Wake, Carolina del Norte
CERTIFICADO
5. En Raleigh.Carolina del Norte
6. el dia 1 de Abril de 2004
7. por el Secretario de Estado Delegado, Estado de Carolina del Norte
8. No. 8117
9. Sello:  (sello en oblea ocr-e)
10. Firma

(fdo) Rodney S. Maddox

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, a la cual me remito,

Bogot, Abril 15, 2004 r@k- /CD rﬂée

DORA DUQLIE D 1LRrIAL
IRADYCINIA L NICTPNFIE QHEIAL
RES. 02755/68 ¥ 01144/07 - WINNTIEN,
REP. DE COLOMSIA




I, STEPHEN FINN, 31 Amersham Hill Drive, High Wytombe, Buckinghamshire,
duly admitted and sworn, practising in the said Town,

DO HEREBY CERTIFY AND ATTEST:

THAT the document presented before me as attached s believed to be genuine
namely:

ASSIGNMENT signed by, LOUIS-PIERRE MOLLEYRES,
JEROME CASSAYRE, FREDRIK CEDERBAUM and PETER MAIENFISCH

IN TESTIMONY WHEREOF I have hereunto set my hand and affixed my Seal of

Office in the Town of High Wycombe aforesaid, this 8™ day of June Two
Thousand and Six

a8 FINN
NOTARY PUBLIC

5057

2 -

J



AFOSTILLE
(Vlagwe Conventlon of § October 1961 / Convention de La Haye du 3 octobre 1961)

UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND
1. Comtry: United Kimgdom of’ Greal Britain end Northern Irelond
Pays: Roysume-Unt de Grande-Diciagne el d'Iriande du Nord
This public document 7 L.e présent scie public

2. Hus been signed by Sicphen Duvid Fine
adid signé pa

3, Acinginthecapacityof  Notary Public
ugivsant on qualité de

4. Domthescalptampof  The Sald Notary Public
cal revity du scesu/timbre de

Cotificd/Atiesté
3. o London/k Londres 6. thole 99 Jane 2006

7. by ller Majesty's Principal Seeretary of State for Foreign and Commonwestth Affairg /
par ke Secrétaire d"Etnt Principal de Sa Majesté aux Affaires Etrangires et du Commanwesith,

3.  Numbersous No H044055

9. Samp: 10. Signature: K Khan

f sectlun of the mimsion represeniing (hat country. An

1961, It shoold be || ’
firns that the signatyre, seal or stamp on the document is

lpulll‘h or legalisation
genuine. 1i does not mean -the of the document are correct or that the Forelgn &
Commonwealth Office 2 contents.




374

CESION

ASSIGNMENT

Yo, (nosotros} abajo firmado (s)

1 {we), the undersigned

e 0]

- T ) :

LOULE ¥ EYREE JEROME CABSAYRE

FREDRIK CEDERBAUM, PE MAIENFISCH

domicitisdo(s) en _ SYNGENTA CROP. PROTECTION AG,
Werk Rosental, Bchwarswaldallse 215, CH-
@8, Basilea — SUIZA

Louis-Plerre  MOLLEYRES, Jerome  CASSAYRE,  Fredrik
CBDERBAUM, Peter MAIENFISCH

of SYNGENTA Crop Protection AG, Werk Rosenial, Schwarzwaldallee
215, CH-4058, Basel SWITZERLAND

state(s) under gath 1o be sole and true inventor(s) of the invention:

SPIROPIPERIDINE DERIVATIVES FOR CONTROLLING PBESTS

deciaro{amos) bajo jummento ser dnico(s) y verdadern(s) inventor(es) de
Ia II'IVH-EMI“

DERIVADOS DE ESPIROPIPERIDINA PARA EL CON-
TROL DE PLAGAS

state as well, thal assign, without reservations or limilations in favour of
SYNGENTA PARTICIATIONS AG

P N mm e e

declaro{amos) asf mismo que cedo(emas) y transfiero(erimos), sin
limitacién, a favor de Ia socicdad

a corporation constituted and existing in conformity with the laws of
Switzeriand
domiciled in Schwarzwaldallce 215, CH-4058 Basel, Switzeriand

SYNGENTA PARTICIPATIONS AC
c'imlda y existente de conformidad con las leyes de _ SULZA

domiciliasda cn ___Schwarswaldalle 215, CH-4058
Basilea - BUIZA

todos los derechos inherentes a dicha invencién y que Ia cilada
compaiifa queda facultade pam soliciiar en su nombre la patenie de
invencién cormespondiente en la Repiblica de Colombis.




70314/CO

'3

Dado y firmado hoy/ Given and signed ahis__________
8 de Junio de 2006
enin_HIgh Wycombe

Firma Signatura
Louis-Piere MOLLEYRES __ Uo vV [leenyy Plptlo-y,, . -
-«
Jerome CASSAYRE .

¢ L e ‘sl
Fredrik CEDERBAUM M
P )luumlnancu_ . & 54




TRADUCCION OFICIAL No. 08-0704

de un documento escrito en INGLES, e! cual para su identificacidn lieva el sello
de la Traductora e Intérprete Oficial , segin Resoluclones 2755/68 y 01144/87
del Ministerio de Justicia.

(Anexo a un documento de ceslén de patente a favor de SYNGENTA
PARTICIPATIONS AG)

Yo, STEPHEN FINN,.de 31 Amesham Hill Drive, High Wh,
Burckinghamshire, debldamente admitido y juramentado, ejerciendo en dicho
pueblo,

CERTIFICO POR MEDIO DEL PRESENTE:

Que el documento presentado ante m) como adjunto, se consldera auténtico y
esta titulado:

CESION firmado por LOUIS-PIERRE MOLLEYRES, JEROME CASSAYRE,
FREDRIK CEDERBAUM y PETER MAIENFISCH.

EN TESTIMONIO DE LO CUAL, he impuesto aqul mi firma y he filado mi ssllo
de oficio en el pueblo de High Wycombe, hoy dia 8 de Junio de dos mil seis.

(fdo) legible - Sello

STEPHEN FINN

NOTARIO PUBLICO
APOSTILLA

(Convencién de La haya del 5 de octubre de 1961)

1. Pals: Reino Unido de Gran Bretafia e Irlanda del Norte . \_\
Este documento piblico P

-..I 1i- 21306 WAL
. R B LM

I+



1§

2. ha sido firmado por Stephen David Finn

3. actuando en su cardcter de Notarlo Pablico

4. lleva el sello de dicho Notario Publico
- Cettificado

5. En Londres 6. el dila 9 de Junio de 2008

7. por el Secretario de Estado Principal de Su Majestad para Asuntos
Exteriores y de la Comunidad

8 No. H044055
9.Sello 10. Fima: K. Khan
(fdo) ilegible
Por el Secretario de Estado

Si este docl.lm;ento es para ser usado en un pals que no es miembyo de la
Convencion de La Haya del 5 de Octubre de 1981, debe ser presentado
ante la seccion consular de la mislén que represents ese pals. Una apostilla
o ceriificado de legalizacién sélo confirma que la firma, sello o estampado
en el documento es auténtico. No significa que el contenido de! documento
sea coirecto o que la Oficina de Asuntos Extranjeros o de la Comunidad
aprueban el contenido.

ES TRADUCCION FIEL Y COMPLETA, a la cual me remito,

* Bogota, D. C., Julio 10, 2008.
X?’h 0o Gy T N BEF.::\% é

yRens b I\« LIE IESE OFICIAL
S, 02255043 € a1t tif 11 - FLFISTICIA
L N 4 -_-p--l.]:“a




%,  MINISTERID DE RELACIONES
b EXTERIONES

15138~

CUYAFIAMA APARECE EX €L

JOCUMERIQ DESEMEENA
15 FINrO¥ES BRI AR1S

(g D1t.’8 e

K0 SE ASUME
RESPONSABILIOAD DEL TEXTO
Wl AU

JEFE OF LEGALIZACICHES
SANTAFE NEBOGOTAD ©




{12) INTERNATIONAL APPLICATION PUBLISHED UNDER THE PATENT COOPERATION TREATY (PCT)

(19) World Intellectuul Properly
Organization
Intemational Bureau

(43) Intermationsl Publication Date

7 July 2005 (07.07.2005) PCT
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SPIROPIPERIDINE DERIVATIVES FOR CONTROLLING PESTS

The present invention relates 1o hetero-spiroindoline derivatives, to processes for
preparing them, to insecticidal, acaricidal, molluscicidal and nematicidal compositions
comprising them and to methods of using them to combat and control insect, acarine,
mollusc and nematode pests.

Aza-spiroindolines with pharmaceutical properties arc disclosed in for example
W002/94825 and WOO00/27845. Synthetic routes to sclected compounds are described for
instance in Bioorganic & Medicinal Chemistry Letters (1995), 5, 1875 and Tetrahedron
Letters (2001) 42, 999.

It has now surprisingly been found that certain hetero-spiroindolines have insecticidal
propertics.

The present invention therefore provides a method of combating and controlling
insects, acarines, nematodes or molluscs which comprises applying to a pest, to a locus of a
pest, or to a plani susceptible to attack by a pest an insccticidally, acaricidally, nematicidally

or molluscicidally cffective amount of & compound of formula (I):

R®
/
N\
(CRap _(CRa,)q
R2
1
R3
R \
(Rgn Y=g’

t)

wherein Y is a single bond, C=0, C=S or ${O),, wheremis 0, 1 or 2;

R’ is hydrogen, optionally substituted alkyl, optionally substituted alkoxycarbonyl,
optionally substituted alkylcarbonyl, aminocarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally substituted aryl,
optionally substituted heteroaryl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted
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aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy, optionally substituted heterocyclyloxy, cyano,
optionally substituted alkenyl, optionally substituicd alkynyl, optionally substituted
cycloalkyl, optionally substituted cycloalkenyl, formyl, optionally substituted heterocyclyl,
optionally substituted alkylthio, NO or NR"*R"* where R'? and R" arc independently
hydrogen, COR", optionally substitutcd alkyl, optionally substituted aryl, optionally
substitutcd heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl or R and R" together with the N
alom to which they are attached form a group —-N=C(R'®}-NR'"R'®; R"¥ is H, optionally
substituted alkyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryl, optionally
substituted aryloxy optionally substituted hetcroaryl, optionally substituted heteroaryloxy or
NR'7R™. R'®, R' and R'® are cach independently H or lower alkyl; R'® and R? are
indepcndently optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl or optionally
substituted heteroaryl;

R*and R* arc independently hydrogen, halogen, cyano, optionally substituted alkyl,
optionally substituted alkoxy or optionally substituted aryl;

the ring

—

T

N— —

is a 5 or 6 membered hetcroaromatic n:ng;

cach R* is independently halogen, nitro, cyano, optionally substituted Ci.g alkyl,
optionally substituted C;, alkenyl, aptionally substituted C,.5 alkynyl, optionally substituted
alkoxycarbonyl, optionally s.ubslituted alkylcarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally substituted Cy 9
cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally
substituted heterocyclyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy,
optionally substituted heteroaryloxy, optionally substituted alkylthio or R*'RZN where R
and R* are, independently, hydrogen, C,.q alkyl, C;.; cycloalkyl, Cs ¢ alkenyl, C.¢ alkynyl,
Cs.4 cycloalkyl(Ci4)alkyl, Cz5 haloalkyl, C)¢ alkoxy(C).¢)alkyl, ;. dlkoxycarbony] or R?'
and R* 10gcther with the N atom 1o which they are attached form a five, six or seven-
membcred heterocyclic ring which may contain one or two further heteroatoms selected from

O, N or § and which may be optionally substituted by one or two C;.4 atkyl groups, or 2
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6,0r 7 membcered carbocyclic or heterocyclic ring which may be optionally substituted by
halogen; nis 0, 1, 2 or 3;

cach Ra is independently hydrogen, halogen, hydroxy, cyano, optionally substituted
Ci.s alkyl, optionally substituted C, alkenyl, optionally substituted Cz alkynyl, optionally
substituted alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally substituted Cj.,
cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally
substituted heterocycelyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy,
optionally substituted heteroaryloxy, optionally substituted alkylthio, optionally substituted
arylthio ar RBR¥N where R¥ and F;z‘ are, independently, hydrogen, C, 4 alkyl, C;5
cycloalkyl, Cy alkenyl, Cs4 alkynyl, C;5 cycloalkyl(Cl.;)alkyl, Cz.6 haloalky), C
alkoxy(C).c)ulkyl, Cy.s alkoxycarbonyl or R* and R** 1ogether with the N atom to which they
arc attached form a five, six or seven-membered hcler.ocyclic ring which may contain one or
iwo further heteroatoms selected from O, N or S and which may be optionally substituted by
onc or two C,¢ alkyl groups, or two Ra groups attached to the same carbon atom are =0 or
two Ra groups attached to adjacent carbon atoms form a bond, or two Ra groups together
with the carbon atom to which they are attached form a three- to sevcn-mcmbc-red ring, that
may be saturated or unsuturated, and that may contain onc or two hetero atoms selected from
the group consisting of N, O and S, and which ma)'r be optionally substituted by one or two
C\.¢ alkyl groups; or two Ra groups togcther form a group -CH,-, -CH=CH- or -CH;CHj;
pis0,1,2,3,4,50r6;q is0,1,2,3,4,50r6 provided that ptq is 1,2, 3,4, 50r6;

R* is optionally substituted alkyl, optionally substituted alkenyl, optionally
substituted alkynyl, optionally substituted cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally
substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted alkoxycarbonyl,
optionally substituted alkylcarbonyl or optionally substituted alkenylcarbonyl; or salts or N-
oxides thercof.

The compounds of formula (I) may exist in different geometric or optical isomers or
tautomeric forms. This invention covers all such isomers and tautomers and mixtures thereof
in all proportions as well as isotopic forms such as deuterated compounds.

Each alkyl moiety either alone or as part of 4 larger group (such as alkoxy,
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl) is a straight or
branched chain and is, for cxample, methyl, ethyl, n-propyl, n-butyl, n-pentyl, n-hexyl, iso-
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propyl, n-butyl, sec-butyl, iso-butyl, ieri-butyl or neo-pentyl. The alkyl groups are suitably
C) to C); alkyl groups, but are preferably C,-Co, more preferably C,-Cq, even more
preferably preferably C,-Cg and most preferably C;-C, alkyl groups.

When present, the optional substituents on.an alkyl moiety (alone or as part of a
larger group such as alkoxy, alkoxycarbonyl, alkylcarbonyl, alkylaminocarbonyl,
dialkylaminocarbonyl) include one or more of halogen, nitro, cyano, NCS-, C;.; cycloalkyl
(itsclf optionally substituied with C,.¢ alkyl or halogen), Cs_; c;ycloalkenyl (itself optionally
substituted with C, alkyl or halogen), hydroxy, Ci.io alkoxy, C,.iq alkoxy(C;.ig)alkoxy,
tni(C,y)alkylsilyl(C,¢)alkoxy, C,.¢ alkuxycarbonyl(C,. o)alkoxy, C;.jy haloalkoxy, aryl(C.4)-
alkoxy {where the aryl group is optionally substituted), C35 cycloalkyloxy (where the
cycloalkyl group is optionally substituted with C alkyl or halogen), Cs.10 alkenyloxy, Ca.0
alkynyloxy, SH, C\.¢ alkylthio, C;.1p haloalkylthio, aryl(C,.)alkylthio (where the aryl group
is optionally substituted), C;.7 cycloalkylthio (where the cy:':loalkyl group is optionally
substituted with C,_g alkyl or halogen), lri(C|.;)alkylsilyl(CH)alkylthio. arylthio (whcre the
aryl group is optionally substituted), C, alkylsulfonyl, C,.¢ haloalkylsulfonyl,-C,; .5
alkylsulfinyl, Cy.¢ haloalkylsulfinyl, arylsulfony! (where the aryl group may be optionally
substituted), tri(C,q)alkylsilyl, aryldi(C,4)alkylsilyl, (C,4)alkyldiarylsilyl, triarylsilyl, Cy.i0
alkylcarbonyl, HO,C, C,.jy alkoxycarbonyl, aminocarbonyl, C,.¢ alkylaminocarbonyl, di(Cis
alkyl)aminocarbonyl, N-(C,.; alkyl)-N-(C;; alkoxy)aminocarbonyl, C,¢ alkylcarbonyloxy,
arylcarbonyloxy (wherc the aryl group is optionally substituted),
di(C1.¢)alkylaminocarbonyloxy, oximes such as =NOalkyl, =NOhaloalkyl and =NOaryl
(itsell optionally substituted), aryl (i1sclf optionally substituted), heteroaryl (itself optionally
substituted), heterocyclyl (itsclf optionally substituted with C,4 alkyl or halogen), aryloxy
(where the aryl group is optionally substituted), heteroaryloxy, (where the heteroaryl group is
optionally substituted), heterocyclyloxy (where the heterocyclyl group is optionally
substituted with C,. alkyl or halogen), amino, C.¢ alkylamino, di(C).¢)alkylamino, C;.
alkylcarbonylamino, N-(C,.s)alkylcarbonyl-N-(C;.s)alkylamino, C, alkenylcarbonyl, C;.¢
alkynylcarbonyl, C, alkenyloxycarbonyl, Cj.¢ alkynyloxycarbonyl, aryloxycarbonyl (where
the aryl group is optionally substituted) and arylcarbonyl (where the aryl group is optionally

substituted).



10

20

25

30

NI

WO 2005061500 PCT/IB2004/001083

-5.

Alkenyl and alkynyl moicties can be in the form of straight or branched chains, and
the alkenyl moieties, where appropriate, can be of cither the (E)- or (Z)-configuration.
Examples are vinyl, allyl and propargyl.

When present, the optional substitucnis on alkenyl or alkynyl include those optional
substituents given above for an alkyl moiety.

In the context of this specification acyl is optionally substituted C, alkylcarbonyi
(for example acetyl), optionally substituted C,g alkenylcarbonyl, optionaily substituted Cz4
alkynylcarbonyl, optionally substituted arylcarbonyl (for example benzoyl) or optionally
substituted hetcroarylcarbonyl.

Halogen is fluorine, chlorine, bromine or iodine.

Haloalky! groups arc alkyl groups which are substituted with one or more of the same
or ditferent halogen atoms and are, for example, CF;, CF,;Cl, CF3CH; or CHF,CH;.

In the context of the present specification the terms "aryl” and "aromatic ring system"
refer to ring systems which may be mono-, bi- or tricyctic. Examples of such rings include
phenyl, naphthalenyl, anthracenyl, indenyl or phenanthrenyl. A preferred aryl group is
phenyl. In addition, the terms “hcteroaryl”, "heteroaromatic ring™ or “heteroaromatic ring
system" refer to an aromatic ring system containing at least one heteroatom and consisting
either of a single ring or of two or more fused rings. Preferably, single rings will contain up
1o three and bicyclic systems up 1o four heteroatoms which will preferably be chosen from
nitrogen, oxygen and sulphur. Examples of such groups include furyl, thienyl, pyrrolyl,
pyrazolyl, imidazolyl, 1,2,3-triazolyl, 1,2,4-triazolyl, oxazolyl, isoxazolyl, thiazolyl,
isothiazolyl, 1,2,3-oxadiazolyl, 1,2,4-oxadiazolyl, i,3,4-oxadiazolyl. 1,2,5-oxadiazolyl,
1.2,3-thiadiazolyl, 1,2,4-thiadiazolyl, 1,3,4-thiadiazolyl, 1,2,5-thiadiazolyl, pyridyl,
pyrimidinyl, pyndazinyl, pyrazinyl, 1,2,3-triazinyl, 1,2,4-triazinyl, 1,3,5-triazinyl, .
benzofuryl, benzisofuryl, benzothienyl, benzisothienyl, indolyl, isoindolyl, indazolyl,
benzothiazolyl, benzisothiazolyl, benzoxazolyl, benzisoxazolyl, benzimidazolyt, 2,1,3-
benzoxadinzole quinolinyt, isoquinolinyl, cinnolinyl, phthalazinyl, quinazolinyl,
quinoxalinyl, naphthyridinyl, benzotriazinyl, purinyl, pteridinyl and indolizinyl. Preferred
examples of heteroaromatic radicals include pyridyl, pyrimidyl, triazinyl, thienyl, furyl,

oxazolyl, isoxazolyl, 2,1,3-benzoxadiazole and thiazolyl.
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The terms heterocyele 2nd heterocyclyl refer 10 a non-aromatic ring containing up to
10 atoms including one or more (preferably one or iwo) hetcroatoms selecied from O, S and
N. Examples of such nngs include 1,3-dioxolane, tetruhydrofuran and morpholine.

When prescnt, the optional substituents on heterocyclyl include C, ¢ alkyl and C;.¢
haloalkyl as well as those optional substituents given above for an alkyl moicty.

Cycloalkyl includes cyclopropyl, cyclopentyl and cyclohexyl.

Cycloalkenyl includes cyclopentenyl and cyclohexenyl.

When present, the optional substituents on cycloalkyl or cycloalkenyl include C,.;
alkyl as well as thosc optional substitucnts given above for an alkyl moiety.

Carbocyclic rings include aryl, cycloalkyl a.nd cycloalkenyl groups.

When present, the optional substituents on aryl or heteroaryl are selected
independently, from halogen, nitro, cyano, NCS-, C,.g atkyl, C,¢ haloalkyl, C,.s alkoxy-
(Ci-s)alkyl, Cy¢ alkenyl, Ca.¢ haloalkenyl, Cz.¢ alkynyl, Cj.; cycloalkyl (itself optionally
substituted with C, alkyl or halogen), Cs.; cycloalkenyl (itself optionally substituted with
C.., alkyl or halogen), hydroxy, C,. g alkoxy, Ci.jg alkoxy(C,_jg)alkoxy, tri(C,4)alkyl-
silyl(C,.g)alkoxy, C,4 alkoxycarbonyl(C,.g)alkoxy, Ci.jo haloalkoky, aryl(C,.)alkoxy
(where the aryl group is optionally substituted with halogen or C,.4 alkyl), C;.7 cycloalkyloxy
(where the cycloalkyl group is optionally substituted with C,.¢ alkyl or halogen), Ca.io
alkenyloxy, Ci.10 alkynyloxy,.SH, C,.1g alkylthio, C,.(¢ haloalkylthio, aryl{(C,4)alkylthio C;.
cycloalkylthio (where the cycloalkyl group is optionally substituted with C,.¢ alky! or
halogen), tri(C,.s)-alkylsilyl(C,g)alkylthio, arylthio, C, 4 alkylsulfonyl, C;.¢
haloalkylsuifonyl, Ci.5 alkylsulfinyl, Cys haloalkylsulfinyl, arylsulfonyl, tri(C,4)alkylsilyl,
aryldi{C, 4)-alkylsilyl, (C,.s)alkyldiarylsilyl, triarylsilyl, C,.io alkylcarbonyl, HO,C, C).10
alkoxycarbonyl, aminocarbonyl, Cy.¢ alkylaminocarbonyl, di(C,.s atkyl)-aminocarbonyl, N-
(Ci3 alkyl)-N-(C,.; alkoxy)aminocarbonyl, C, ¢ alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy,
di(C).¢)alkylamino-carbonyloxy, aryl (itself optionally substituted with C,.¢ alkyl or halogen),
hcteroaryl (itself optionally substituted with C,.¢ alkyl or halogen), heterocyclyl (itself
optionally substituted with C,_g alkyl or halogen), aryloxy (where the aryl group is optionally
substituted with C,4 alkyl or halogen), hetcroaryloxy (where the heteroaryl proup is
optionally substituted with C,_¢ alky] or halogen), heterocyclyloxy (where the hetcrocyclyl
group is optionally substituted with C, 5 alkyl or halogen), amino, C,_¢ alkylamino, di(C,.
s)alkylamino, Cy.¢ alkylcarbonylamino, N-(C)_g)alkylcarbonyl-N~(C, ¢)alkylamino,
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arylcarbonyl, (where the aryl group is itself optionally substituted with halogen or C, .5 alkyl)
or two adjacent positions on an aryl or heteroaryl system may be cyclised to forma 5, 6 or 7
membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally substituted with halogen or Cy.¢
alkyl. Further substituents for aryl or heteroaryl in.clude aryl carbonyl amino (where the aryl
group is substituted by C, 4 alkyl or halogen), (C).s)alkyloxycarbonylamino
(C.i.g)alkyloxycarhonyi-N-(C; ¢)alkylamino, aryloxycarbonylamino (where the aryl group is
substituted by C, alkyl or halogen), aryloxycarbonyl-N-(C,_¢)alkylamino, (where the aryl
group is substituted by C) alkyl or halogen), arylsulphonylamino (where the aryl group is
substituted by C,. alkyl or halogen), arylsulphonyl-N-(C, g)alkylamino (where the aryl group
is substituted by C, alkyl or halogen), aryl-N-(C, ¢)alkylamino (where the aryl group is
substituted by C, 4 alkyl or halogen), arylamino (where the aryl group is substituted by C,.¢
alkyl or halogen), heteroaryl amino (where the hetcroaryl group is substituted by C,.¢ alkyl or
halogen), heterocyclylamino (where the heterocyclyl group is substitulet.:l by Ci.¢ alkyl or
halogen), aminocarhonylamino, C, alkylaminocarbonyl amino, di(C,.)alkylaminocarbonyl
amino, arylaminocarbonyt amino where the aryl group is substituted by C, ¢ alkyl or
halogen), aryl-N-(C,.¢)alkylaminocarbonylamino where the aryl group is substituted by C, 4
alkyl or halogen), C, atkylaminocarhonyl-N-(C;s)alkyl amino, di(C,.s)alkylaminocarbonyl-
N-(Ci¢)alkyl amino, arylaminocarbonyl-N-(C,_s)alkyl amino where the aryl group is
substituted by C, alkyl or halogen) and aryl-N-(C;_¢)atkylaminocarbonyl-N-{C; s)alkyl
amino where the aryl group is substituted by C,.¢ alkyl or halogen).

For substituted phenyl moiclics, heterocyclyl and heteroaryl groups it is preferred that
one or more substituents are indcpendcntly selected from halogen, C, ¢ alkyl, C,.¢ haloalkyl,
C.s alkoxy(C; g)alkyl, C,.s alkoxy, C,.s huloalkoxy, C, alkylthio, C,. haloalkylthio, C,¢
alkylsulfinyl, C,.s haloalkylsulfinyl, C,.s alkylsulfonyl, C,_¢ haloalkylsulfonyl, C, ¢ alkenyl,
C; 5 haloalkenyl, Cy, alkynyl, Ci.; cycloalkyl, nitro, cyano, CO;H, C,4 alkylcarbonyl, Ci.¢
alkoxycarbonyl, R®R*N or R”R*¥NC(Q); wherein R*, R%, R?” and R*® arc, independently,
hydrogen or Cy. alkyl. Further preferred substituents are aryl and heteroaryl groups.

Huloalkenyl groups are alkenyl groups which are substituted with one or more of the
same or different halogen atoms,

It is to be understood that dialkylamino substituents include those where the dialkyl
groups together with the N atom to which they are attached form a five, six or seven-

mecmbcred helerocyclic ring which may contain onc or two further heteroatoms sclected from

23
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O, N or S and which is optionally substituted by one or iwo independently sclected
(Ci-)alkyl groups. When heterocyclic rings are formed by joining two groups on an N atom,
the resulting rings are suitably pyrrolidine, piperidine, thiomorpholine and morpholine each
of which may be substitutcd by one or two independently selected (C,.s) alkyl groups.

Prelerably the aptional substituents on an alkyl moiety include onc or more of
halogen, nitro, cyano, HO:C, Cy. 1o alkoxy (itsclf optionally substituted by C,.,o alkoxy),
aryl(C,q)alkoxy, Cy.jo alkylthio, Cy.jg alkylcarbonyl, C,.,¢ alkoxycarbonyl, C)4
alkylaminocarbonyl, di(C,.¢ alkyl)aminocarbonyl, (C,.;)alkylcarbonyloxy, optionally
substituted phenyl, heteroaryl, aryloxy, arylcarbonyloxy, heteroaryloxy, heterocyclyl,
hetcrocyclyloxy, Ci7 cycloalkyl (itself optionally substituted with (Ci-g)alkyl or halogen), Cs.
7 cycloalkyloxy, Cs.7 cycloalkenyl, C,.¢ alkylsulfonyl, C, alkylsulfinyl, tri(C,.s)alkylsilyl,
tri(C)alkylsilyl(C,s)alkoxy, aryldi(C,s)atkylsilyt, (Ci)alkyldiary]silyl and triarylsilyl.

Preferably the optional substituents on alkenyl or alkynyl include one or more of
halogen, aryl and Ci.; cycloalkyl. .

A preferred optional substituent for heterocyclyl is C,.q alkyl.

Preferably the optional substituents for cycioalkyl include halogen, cyano and C, 3
alkyl.

Prefcrably the optional substituents for cycloalkenyl include C,.; alkyl, halogen and
cyana.

Preferably Y is a single bond, C=0 or S(O)m where mis 0, 1 or 2.

More preferably Y is a single bond, C=0 or SO,.

Yet more preferably Y is a single bond or C=0.

Most preferably Y is C=0.

Preferably R' is hydrogen, C,. alkyl, C,.s cyanoalkyl, C,.s haloalkyl, Ca.;
cycloalkyl(C,4)alkyl, C).¢ alkoxy(C,.)alkyl, heteroaryl(C,)alkyl (wherein the heteroaryl
group may be optionally substituted by halo, nitro, cyano, Cy¢ alkyl, C,.¢ haloalkyl, Ci.5
alkoxy, Cy.¢ haloalkoxy, C\.¢ alkylsulfonyl, C, alkylsulfinyl, C,. alkylthio, C;¢
alkt-)xycarbonyl, Ci-¢ alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on the
heteroaryl system may be cycliscd to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic
ring, itsell optionally substituted with halogen), aryl(Ci.g)alkyl (wherein the aryl group may
be optionalty substituted by halo, nitro, cyano, C, alkyl, Ci.s haloalkyl, C,.s alkoxy, Ci
haloalkoxy, C, alkylsulfonyl, C,.; alkylsulfinyl, C;.s alkylthio, C;¢ alkoxycarbonyl, Ci.¢
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alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjaccnt positions on the aryl system may be
cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally
substituted with halogen), C,.¢ alkylcarbonylamino(C,.¢)alkyl, aryl {which may be optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C,4 alkyl, C, haloalkyl, C,. alkoxy, C,.¢ haloalkoxy, C,
alkylsulfonyl, C,. alkylsulfinyl, C, alkylthio, C,.; alkoxycarbonyl, C.¢ alkylcarbonylamino,
arylcarbonyl, or two adjacent positions on the aryl system may be cyclised 10 forma 5, 6 or 7
membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally substituted with halogen),
heteroaryl (which may be optionally substituted by halo, nitro, cyano, C, 4 alkyl, C;.¢
haloatkyl, C,¢ alkoxy, C,. haloalkoxy, C, alkylsulfonyl, C, alkylsulfinyl, C, alkylthio,
C, alkoxycarbonyl, C,.¢ alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on the
heteroary! system may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic
ring, itself oplionally substituted with halogen), C,.4 alkoxy, C,. haloalkoxy, phcnoxy
(wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,4 alkoxy, Ci4
haloalkyl, C; haloalkoxy, CN, NOy, aryl, heteroaryl, ami.no or dialkylamino), heteroaryloxy
(optionally substituted by halo, nitro, cyano, C, alkyl, C,.s haloalky], C,.s alkoxy or C,
haloalkoxy), heterocyclyloxy (optionally substituted by halo, C,.5 alkyl, C, haloalkyl, C,.¢
alkoxy or C,.¢ haloalkoxy), cyano, Cy.q alkenyt, Ca4 alkynyl, Cs cycloalkyl, Cs.;
cycloalkenyl, heterocyelyl (optionally substituted by halo, nitro, cyuno, C;¢ alkyl, C,.4
haloalkyl, C, alkoxy or C,.4 haloalkoxy), C,.¢ alkylthio, C,.¢ haloalkylthio or NR'*R™
where R'? and R' are independently hydrogen, Cy.;, alkyl, C haloalkyl, C. alkoxy(Ci.
)alkyl, phcnyl (which may be optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,.4 alkoxy, C;.4
haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino, dialkylamino or C; .4

. alkoxycarbonyl), phenyl (C.¢)alkyl (wherein the phenyl group may be optionally substituted
by halogen, C,.4 alkyl, C;.4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl,
heteroaryl, amino, dialkylamino, C, alkylsulfonyl, C¢ alkoxycarbonyl, or two adjacent
positions on the phenyl ring may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or
heterocyclic ring, itself optionally substituted with halogen), heteroaryl (C.¢)alkyl (wherein
the heteroaryl group may be optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,.¢ alkyl, C,.4
haloalkyl, C,.s alkoxy, C;.¢ haloalkoxy, C.¢ alkylsulfonyl, C,¢ alkylsulfinyl, C, alkylthio,
Ci.s atkoxycarbonyl, C,s alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on the
heteroaryl system may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic

ring, itself optionaily substituted with halogen) or heteroaryl (which may be optionaily
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substituted by halo, nitro, cyano, C, alkyl, C,¢ haloalkyl, Ci.q atkoxy or C, 4 haloalkoxy, C.
4+ alkoxycarbonyl C, alkylcarbonylamino, phenyloxycarbonylamino (wherein the phenyl
group s optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, Cy.4 alkoxy, C;. haloalkyl, C,.4
haloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), amino, C,.¢ alkylamino or
phenylamino (wherein the phenyl group is oplionally substituted halogen, C,4 alkyl, C;.4
alkoxy, Cj.4 haloalkyl, C,_4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl, hetcroaryl, amino or dialkylamino)).

Morc preferably R'isCi alkyl, C,.c haloalkyl, C,.¢ alkoxy(C,.s)alkyl, heteroaryl(C,.
»alkyl (wherein the heteroary! group may be optionally substituted by halo, nitro, cyano, C; .6
alkyl, C,¢ haloalkyl, C,¢ alkoxy, C,_; haloalkoxy, C,.¢ alkylsulfonyl, C,¢ alkoxycarbonyl, or
two adjacent positions on the heteroaryl system may be cyclised to forma 5,6 or 7
membered carbocyclic or heterocyclic ring, itsell optionally substituted with halogen),
phenyl{C,.3)alkyl (wherein the phenyl group may be optionally substituted by halogen, C,4
alkyl, C,4 alkoxy, C|-.| haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, hetcroaryl, amino,
dialkylamino, C, 4 alkylsulfonyl, C,.s alkoxycarbonyl, or two adjacent positions on the
phenyl ring may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring,
itscll optionally substituted with halogen), phenyl (which may be optionally substituted by
halogen, C,.4 alkyl, C,4 alkoxy, Ci. haloalkyl, Ci4 haloalkaxy, CN, NO,, aryl, hetcroaryl,
amino, dialkylamino, C,. alkylsulfonyl, C,.¢ alkoxycarbonyl, or two adjacent positions on
the phenyl ring may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic
ring. itsclf optionally substituted with halogen), hetcroaryl (which may be optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C 4 alkyl, C haloalkyl, C, alkoxy, C;4 haloalkoxy, C.¢
alkylsulfonyl, C,.¢ alkoxycarbhonyl, or two adjacent positions on the heteroaryl system may be
cyclised 1o form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally
substituted with halogen), Cy.¢ alkoxy, C.¢ haloalkoxy, C.¢ alkenyl, heterocyelyl (optionally
substituted by halo, cyano, C,.5 alkyl, C, haloalkyl, C;.¢ alkoxy or C,.¢ haloalkoxy), C,
alkylthio, Cy.¢ haloalkylthio or NR'’R' where R'? and R" are independently hydrogen, C)5
alkyl or C,s haloalkyl, C,.s alkoxy(Ci.¢)alkyl, Cz4 alkylcarbonyl, phenylcarbonyl, (where
the phenyl is optionally substituted by halogen, C,.4 alkyl, C,4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4
haloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), phenyi(C,.;)alkyl (wherein
the phenyl group may be optionally substituted by halogen, Ci atkyl, C,4 alkoxy, C;.4
haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO, aryl, heteroaryl, amino, dialkylamino, C.¢

alkylsulfonyl, C,4 alkoxycarbonyl, or two adjacent positions on the phenyl ring may be
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cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itsetf optionally
substituted wilh halogen) or heteroaryl(C).3)alkyl (wherein the heteroaryl group may be
optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,.s alkyl, Cy¢ haloalkyl, C, alkoxy, C¢
haloatkoxy, C,; alkylsulfonyl, C, ¢ alkylsulfinyl, C,.¢ alkylthio, C,.5 alkoxycarbonyl, C,.¢
alkylcarbonylamino, arylcarhonyi, or two adjacent positions on the heteroaryl syster;l may be
cyclised to form a §, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally
substituted with halogen).

Evcn morc preferably R' is Cy.¢ alkyl, C,.s haloalkyl, heteroaryl(C,.y)alkyl (wherein
the hetcroaryl group may be optionaily substituted by halo, cyano, C;. alkyl, C,.¢ haloalky]
and where the heteroaryl group is a thiazole, pyridine, pyrimidine, pyrazine or pyridazine
ring). heteroary! (optionally substituted by halo, cyano, C, 4 alkyl, C;.; haloalkyl and where
the heteroaryl group 1s a pynidine, pyrimidine, 2,1,3-benzoxadiazole, pyrazine or pyridazine
ring), Ci.¢ alkoxy, Cy¢ alkoxy(C,g)alkyl, C,¢c alkylamino, C, alkoxy(C,s)alkylamino or
heteroaryl(C)_;)alkylamino (wherein the heteroaryl group may be optionally substituted by
halo, cyano, C, alkyl, C, haloalkyl and where the heteroaryl group is a thiazole, pyridine,
pyrimidine, pyrazine or pyridazine ring).

Most preferably R'is pyridy! (optionally substituted by halo, C,.; alkyl or C, .5
halvatkyl) especially halo-substitutcd pyridyl.

It is preferred that R? and R? are independentily hydrogen, C. alkyl, Cy.¢ haloalkyl,
C.c atkoxy or cyano.

More preferably R*and R? are independently hydrogen, halogen, C., alkyl, Cy.
haloalkyl, C,_; alkoxy, cyano.

Even more preferably R arid R* are independently hydrogen or Cy4 alkyl.

Yet more preferably R? and R? are independently hydrogen or methyl.

Most preferably R?and R? arc both hydrogen.

Preferably each R? is independently halogen, cyano, C.g alkyl, Ci.s haloalkyl, Ci.4
cyanoalkyl, C, alkoxy(C¢)alkyl, Cs.7 cycloalkyl(Ci.¢)alkyl, Cs cycloalkenyl(C,.)alkyl,
Cs.¢ alkenyloxy(C,.¢)alkyl, Ci¢ alkynyloxy(C)¢)alkyl, aryloxy(C,.s)alkyl, C,4 carboxyalkyl,
Ci5 alkylcarbonyl(C;.¢)alkyl, Ca4 alkenylcarbonyl(C.¢)alkyl, Ca¢ alkynylcarbonyl(C,¢)-
alkyl, C,.4 alkoxycarbonyl(Ci.¢)alkyl, C; alkenyloxycarbonyl(C,.¢)alkyl, Ci.¢
alkynyloxycarbony!(C).)alkyl, aryloxycarbonyl(Cj.s)alkyl, C) alkylthio{C).¢)alkyl, Cis
alkylsulfinyl(C,.s)alkyl, C1.s alkylsulfonyl(C;.¢)alkyl, aminocarbonyl(C).¢)alkyl, C).¢
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alkylaminocarbonyl(C, ¢)alkyl, di(C,.¢)alkylaminocarbonyl(Ci.¢)alkyl, phenyl(C,.;)alkyl
(wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen, Cy alkyl, C4 alkoxy, Ci4
haloalkyl. C,.4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl, hcleroaryl, amino or dialkylamino),
heteroaryl(C,.s)atkyl (wherein the heteroaryl group is optionally sub_stituted by halo, nitro,
cyano, C.5 alkyl, C; haloalkyl, C,.¢ alkoxy or C,_¢ haloalkoxy), heterocyclyl(C,.4)alkyl
(whercin the heterocyclyl group is optionally substituted by halo, nitro, cyano, C, alkyl, C5
haloalkyl, C,. alkoxy or C, haloalkoxy), C,.¢ alkenyl, aminocarbonyl(C,.¢)alkenyt, C;¢
alkylaminocarbonyi(C;.¢)alkenyl, di(C,¢)alkylaminocarbonyl(C;.¢)alkenyl, phenyl(Ca4)-
alkenyl, (wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen, C; .4 alkyl, Ci4
alkoxy, C,. haloalkyl, Ci4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino),
Ca. alkynyl, trimethylsilyl(C,.)alkynyl, aminocarbonyl(C;¢)alkynyl, C,.¢
alkylaminocarbonyl(Cs)alkynyl, di(C;.¢)alkylaminocarbonyl(C;.s)alkynyl, C
alkoxycarbonyl, Cs.7 cycloalkyl, Cy7 halocycloalkyl, Ci.; cyanocycloalkyl, C,.; alkyl(Ci.7)-
cycloalkyl, C,.; alkyl(Cj.7)halocycloalkyl,phenyl (optionally substituted by halogen, Ci.4
alkyl, C,.q alkoxy, Ci4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO., aryl, heteroaryl, amino or
dialkylainino), hetcroaryl (optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,¢ alkyl, C,.
haloalkyl, C,.4 alkoxy or C,.s haloalkoxy), heterocyclyl (wherein the heterocyclyl group is
vptionally substituted by halo, nitre, cyano, C,.¢ alkyl, C¢ haloalkyl, C, alkoxy or C,.4
haloalkoxy), or 2 adjacent groups R together with the carbon atoms to which they are
attached form a 4, 5, 6 or 7 membered carbocylic or heterocyclic ring which may be
optionally substituted by halogen, C,.y alkoxy, C, haloalkoxy, phenoxy (optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C,.¢ alkyl, C;., haloalkyl, C, alkoxy or C,_s haloalkoxy),
heteroaryloxy (optionally substituted by halo, nitro, cyano, C ¢ alkyl, C, haloalkyl, C,4
alkoxy or C, ¢ haloalkoxy), C\g alkylthio or R'’R?®N where R'? and R¥ are, independently,
hydrogen, C, 5 alkyl, Ci.7 cycloalkyl, Cy¢ atkenyl, C;¢ alkynyl, C2¢ haloalkyl, C, .5
alkoxycarbonyl or R' and R*® logctl.'lcr with the N atom to which they are attached form a
five, six or seven-membered heterocyclic ring which may contain one or two further
heteroatoms selected from O, N or § and which may be optionally substituted by one or two
Cys alkyl groups; nis 0, 1,2 or 3. )

More preferably each Riis independently halogen, cyano, C,.g alkyl, C,.g haloalkyl,
C..; cyanoalkyl, C,¢ alkoxy(C,_g)alkyl, C;.¢ alkynyl, trimethylsilyl(Cs)alkynyl, C;.¢
alkoxycarbonyl, Ci.7 cycloalkyl, C,.; alkyl (C;37) cycloalkyl, phenyl (optionally substituted by
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halogen, C,.4 alkyl, C\.q alkoxy, C,.4 haloalkyl, C,4 huloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroaryl,
amino or dialkylamino), helerocyclyl (optionally substituled by halo, nitro, cyano, C, 5 alkyl,
C\.s haloalkyl, C, ¢ alkoxy or C, haloalkoxy), C).g alkoxy, C,.¢ haloalkoxy, phenoxy
(optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,4 alkoxy, C,.4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy,
CN, NQ,, aryl, heteroaryl, amnino or dialkylamino), heteroaryloxy (optionally substituted by
halo, nitro, cyano, C,.3 alkyl, C,.y haloalkyl, C,.; alkoxy or C;_3 haloalkoxy), di{(C,.
wJalkylamino, or 2 adjacent groups R* together with the carbon atoms to which they are
attached form a 4, 5, 6 or 7 membered carhocylic or hetcrocyclic ring which may be
aptionally substituted by halogen; nis 0,1, 2 or 3.

Even more preferably each R'is independently halogen, cyang, C; 3 alkyl, C; 3
haloalkyl, C).4 cyanoalkyl, C,.s alkoxy(C,)alkyl, Ci.¢ alkynyl, heterocyclyl (optionally
substituted by C,. alkyl), C,.5 alkoxy, C)¢ haloalkoxy, phenoxy (optionally substituted by
halo, cyano, C,.; alkyl or C;.; haloalkyl), heteroaryloxy (optionally substituted by halo,
cyano, Cy.3 alkyl or C)_3 haloalkyl), di(C;.g)alkylamino or 2 adjacent groups R” together with
the carbon atoms to which they are atiached form a 4, 5, 6 or 7 membered carbocylic or
heterocyclic ring which may be optionally substituted by halogen; nis 0, 1,2 or 3.

Yet morc prcferably cach R'is independently fluoro, chloro, bromo, cyano, C, .4
alkyl, C,.4 haloalkyl, C,4 cyanoalkyl or C;.; alkoxfr(C..;)alkyI; nis0, lor2.

Most preferably each R* is independently fluoro, chloro, bromo, C,.; alkyl or Cy4
haloalkyl; n is 1 or 2.

Preferubly R® is Cy.y0 alkyl, C).1o haloatkyl, aryl(C).g)alkyl (wherein the aryl group is
optionally substituted by halogen, C, 4 ilkyl. Ci alkoxy, C4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy,
CN, NO, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), heteroaryl(C,.¢)alkyl (wherein the
hetcroaryl group is option;llly substituted by halogen, C, alkyl, C,4 alkoxy, Ci. haloalkyl,
Ci5 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), arylcarbonyl-(C,.¢)alkyl
(whercin the aryl group may be optionally substituted by halogen, C,.4 alkyl, C, 4 alkoxy, C;.
4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino and the alkyl
group may be optionally substituted by aryl), C,.5 alkenyl, C;.3 haloalkenyt, aryl{(C;.¢)-alkenyl
(wherein the aryl group is optionally substituted halogen, C;.4 alkyl, C;4 alkoxy, C;4
haloalkyl, C,.4 haloalkoxy, CN, NQ,, aryl, hctcroaryl, amino or dialkylamino, C¢
alkoxycarbonyl, or two adjacent substituents can cyclise to form a 5, 6 or 7 membered

carbocyclic or heterocyclic ring), hetcroaryl(Ca4)-alkenyl (wherein the heteroary] group is
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optionally substituted halogen, Cy4 alkyt, C,4 alkoxy, Ci.« haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN,
NO;, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino, C, alkoxycarbonyl, or two adjacent
substituents can cyclise to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring), Ca¢
alkynyl, phenyl{C;.s)alkynyl (wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen,
Ci.q alkyl, Cy4 alkoxy, C,.4 haloalkyl, C,, haloalkoxy, CN, NO,, aryl, hetcroaryl, amino or
dialkylamino), C3.7 cycloalkyl, C,. alkoxycarbonyl, C,.s alkylcarbonyl, C, 5
haloalkylcarbonyl or aryl(C; g)alkenylcarbonyl (wherein the aryl group may be optionatly
substituted halogen, C,.4 alkyl, C,4 alkoxy, C;4 haloalkyl, C,_4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl,
heteroaryl, amino or dialkylamino), or -C(R¥)(R*H-[CR¥=CR *}z-R* where zis 1 or 2,
R>' and R* are esch independently H, halo or Cy alkyl, R¥ and R* are each independently
H, halogen, C,4alkyl or Cy_¢ haloalkyl and R** is optionally substituted atyl or optionally
substituied heteroaryl.

More preferably R® is phenyl(C))alky! (wherein the phenyl group is optionally
substituted by halogen, C4 alkyl, C,4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO;,
aryl, heterouryl, amino or diatkylamino), heteroaryl{C,.s)alkyl (whercin the heteroaryl group
is optionally substituted halogen, C, 4 alkyl, C,.4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN,
NQ, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), phenyl(Ca4)alkenyl (wherein the phenyl group
is optionally substituted by halogen, C4 alkyl, C,4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy,
CN, NQO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), heteroaryl(C;.¢)alkenyl (wherein the
heteroaryl group is optionally substituted by halogen, Ci alkyl, C\4 alkoxy, C,4 haloalkyl,
C,.4 haloalkoxy, CN, NO3, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino) or phenyl(C;.¢)alkynyl
(wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen, Ci4 alkyl, C.4 alkoxy, C;4
haloalky!, C|4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino, or -
C(RIYR%)-[CR*=CR¥*]z-R% where z is 1 or 2, R*' and R are cach independently H, halo
or Czalkyl, R* and R are cach indcpendently H, halogen, C,.4 alkyl or C\ haloalkyl and
R is optionally substituted aryl or optionally substituted heteroaryl.

Most preferably R? is —-C(R*'}(R*)-[CR*=CR*)2-R* wherc z is 1 or 2, preferably 1,
R*' and R*? are cach indcpendently H, halo or Cy.palkyl, R* and R are each indepcndently
H, halogen, C,4 alkyl or C,4 haloalkyl and R* is phenyl substituted by halogen, C, alkyl,
C,4 alkoxy, C;4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO:, aryl, heteroaryl, amino or
dialkylamino or heteroaryl substituted by halogen, C).4 alkyl, C,4 alkoxy, C;.4 haloalkyl, C,.
1 haloalkoxy, CN, NOg3, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino.
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R¥' and R are preferably hydrogen.

R* and R* arc preferably hydrogen or halogen, especially hydrogen.
R™ is preferably phenyl substituted with onc to threc substituents selected from halogen, C)4
alkyl, C, alkoxy, C4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NOj, aryl, heteroaryl, amine or
dialkylamino.

1t is preferred that the ring

—

T

N

a 5 or 6 menbered heteroaromatic ring wherein the ring members arc cach independently

CH, S, N, NR*, O, or CR* provided that at least one ning member is other than CH or CR4
and that there are no more than one O or § atomns present in the ring.

Morc preferably the ring

—

T

N——

is a pyridine, pyrimidine, pyraziuc, pyridazine, triazine, furan, thiophene, pyrrole, imidazole,

pyrazole, oxazole, thiazole, isoxazole, isothiazole, [1,2,3]triazole, [1,2,3]oxadiazole or
[1,2,3]thiadiazole.

Preferably each Ra is independently hydrogen, halo, cyano, C,.3 alkyl, hydroxy or two
Ra proups together with the carbon atom to which they are attached form a carbonyl group

More preferably each Ra is independently hydrogen, fluoro, methyl, hydroxy or two
Ra groups together with the carbon atom to which they are attached form a carbonyl group

Most preferably each Ra is hydrogen.

Preferablypis 1,2or3andqis 1,2 or3 and ptqis 3,4 or 5.

Maore preferably p is 1 or 2 and q is 2.

Most preferably p and q are both 2.

One group of preferred compounds of formula (T) are those where Yis C(O) and R’ is

NR"’R" where R'® and R are as defined above.
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Certain compounds of formula [ arc novel. One group of novel compounds is that of

formula I’
Ra
/
N\
(CRajp _(CRa,)q
R?
T 3
R
(R,)n N
Y~ R1
("
wherein Y is C=0, C=S;

R! is hydrogen, optionally substituted alkyl, optionally substituted alkoxycarbonyl,
uptionally substituled alkylcarbonyl, aminocarbonyl, optionally substituted
alkvlaminocarbonyl, uptionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally substituted aryl,
optionally substituted heteroaryl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted
aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy, optionally substituted heterocyclyloxy, cyano,
optionally substituted alkcnyl, optionally substituted alkynyl, optionally substituted
cycloalkyl, optionally substituted cycloalkenyl, formyl, optionally substituted heterocyclyl,
optionally substituted alkylthio, NO or NR"R'* where R'® and R'* are indcpendently
hydrogen, COR 'S, optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl, optionally
substituted heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl or R' and R together with the N
atom to which they are attached form a gt.'oup -N=C(R'®)-NR'’'R'%; R'* is H, optionally
substituted alkyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryl, optionally
substituted aryloxy optionally substituted hetcroaryl, optionally substituted heteroaryloxy or
NR'”R¥; R'®, R" and R'® are each independently H or lower alkyl; R'® and R are
independently optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl or optionally
substituted heteroaryl;

R? and R? arc independently hydrogen, halogen, cyano, optionally substituted alkyl,
optionally substituted alkoxy or optionally substituted aryl; '

the ring

J2
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—

T

N—

is a 5 or 6 membered heteroaromalic ring;

cach R is indecpendently halogen, nitro, cyano, optionally substituted C,.g alkyl,
optionally substituted Cy.¢ alkenyl, optionally substituted C,.4 alkynyl, optionally substituted
alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarhonyl, optionally substituted Cs.7
cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally
substituted heterocyclyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy,
optionally substituted heteroaryloxy, optionally substituted alkylthio or RZ'R2N where R
and R* arc, independently, hydrogen, Ci . alkyl, Ci.7 cycloalkyl, Cs.; alkenyl, Cs.¢ alkynyl,
Ca.7 cycloaltkyl(C;.4)alkyl, Ca.¢ haloalkyl, C,.s alkoxy(C).s)alkyl, Ci. alkoxycarbonyl or R?'
and R% together with the N atoin to which they are attached form'a five, six or seven-
membered heterocyclic ring which may contain one or two further hetcroatoms sclected from
O, N or § and which may be optionally substituled by one or two C,_¢ alkyl groups, or 2
adjacent groups R* together with the carbon atoms to which they are attached form a 4, 5,
0,0r 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring which may be optionally substituted by
halogen; nis 0, 1,2 or 3;

each Ra is independently hydrogen, halogen, hydroxy, cyano, optionally substituted
C,.a alkyl, optionally substituted C,.¢ alkenyl, optionally substituted C,_¢ alkynyl, optionally
substituted alkoxycarbonyl, aptionally substituted alkylcarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally substituted Cj.
cycioalkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally
substituted heterocyclyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy,
optionally subslituted hetcroaryloxy, optionilly substituted alkylthio, optionally substituted
arylthio or R®R*N where R* and R* are, indcpendently, hydrogen, C,.g alkyl, Cy.1
cycloalkyl, Cy.¢ alkenyl, Ci4 alkynyl, C;.; cycloalkyl(C,4)alkyl, C; haloalkyl, C¢
elkoxy(C1.e)alkyl, C,.¢ alkoxycarbonyl or R¥ and R¥ together with the N atom to which they
are attached form a five, six or seven-membered heterocyclic ring which may contain one or

two further heteroatoms sclected from O, N or S and which may be optionally substituted by
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two Ra groups attached to adjacent carbon atomns form a bond, or two Ra groups together
with the carbon atom to which they are attached form a threc- to seven-membered ring, that
may be saturated or unsaturated, and that may contain one or two hetero atoms selected from
the group consisting of N, O and S, and which may be optionally substituted by one or two
5  C,.c alkyl groups; or two Ra groups togclher fonn. a group -CH3;-, -CH=CH- or -CH,CH;;
pis0,1,2,3,4 50r6;q is0,1,2,3,4, 5 or 6 provided that p+qis 1, 2, 3,4, 50r 6;
R* is optionally substitutcd alkyl, optionally substituted alkenyl, optionally substituted
alkynyl, optionally substituted cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted
alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted alkoxycarbonyl, optionally
10  substituted alkylcarbonyl or optionally substituled alkenylcarbonyl; or salts or N-oxides
thereof.
The compounds in Tables I- DCCLXVTI below illustrate the compounds of the
invention.
Tablc 1 provides 575 compounds of formula Ia
R8
NI

T T

4
O)\CHS
(fa)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*

15

are given in Table 1.

Table |
Compound R’ CR™ [ cR® [CR*

No

1 4-chlorobenzyl CH CH CH
12 Cinnamyl CH | CH | CH
13 4-chlorocinnamyl CH CH CH
-4 4-fluorocinnamyl , CH CH CH
15 4-bromocinnamyl CH CH CH
16 4-inifluoromethylcinnamyl CH CH CH
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17 4-trifluoromethoxycinnamyl CH CH CH
18 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH CH CH
19 4-methoxycinnamyl CH CH CH
110 4-ethoxycinnamyl CH CH CH
11 4-cyanocinnamyl CH CH CH
112 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CH CH
113 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CH CH
Lia 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH CH CH
LIS 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH CH CH
16 3,5-dichloro-cinnamyl CH CH CH
117 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CH CH CH
118 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH CH CH
19 3-naphthalen-2-yl-ailyl CH CH CH
1-20 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CH CH
121 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CH CH
122 3-pyridin-4-yl-allyl CH CH | CH
123 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CH CH
124 4-chlorobenzyl CF CH CH
125 Cinnamyl CF CH CH
126 4-chlorocinnamyl CF CH CH
127 4-fluorocinnamyl CF CH CH
128 4-bromocinnamyl CF CH CH
129 4-trifluoromethylcinnamyl Cr CH CH
130 4-trifluoromethoxycinnamyl CF CH CH
131 4-pentafluoroethoxycinnamyl CF CH CH
132 4-methoxycinnamyl CF CH CH
133 4-ethoxycinnamyl CF CH CH
134 4-cyanocinnamy! CF CH CH
135 3-(G-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CH CH
136 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CF CH CH
1-37 3-(4-chlorophenyi)-3-fluoro-allyl CF CH CH

3¢
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138 " 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CH | cH
1-19 3,5-dichloro-cinnamyl CF CH CH

1-40 5-phenyl-pcnta-2,4-dienyl CF CH CH

L4l 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CF CH CH

1-42 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CH | CH

143 3-(S-triflucromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CH CH

144 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF CH CH

145 3-pyridin-4-yl-allyl CF CH CH

L 146 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CF CH CH
\ 147 4-chiorobenzyl CCl CH CH
1.48 Cinnamyl CCl CH CH

1-49 4-chlorocinnamyl CCl CH CH

1-50 4-fluorocinnamyl CCl CH CH

15| 4-bromocinnamy] CCl CH CH

152 4-trifluoromethylcinnamyl CCl CH CH

- 1-53 4-trifluoromethoxycinnamyl CCl CH CH
1-54 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCl CH CH

.55 4-mcthoxycinnamyl CCl CH CH

1-56 4-cthoxycinnamyl CCl CH CH

157 4-cyanocinnamyl CCl CH CH

.58 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCl CH CH

159 3-(4-chlorophcnyl)-but-2-enyl CCl CH CH

1-60 3-(4-chlorophenyt)-3-fluoro-allyl CCl1 CH CH

161 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl CH CH

162 3,5-dichloro-cinnamyl CCl CH CH

163 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCl CH CH

164 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CCl CH CH

165 3-naphthalcn-2-yl-allyl CCl CH CH

166 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCl CH CH

167 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCl CH CH

1-68 3-pyridin-4-yl-allyl CCl CH CH
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1-69 3-(2-Chloro-pyridin-4-y!}-allyl CCl CH CH
1-70 4-chlorobenzyl CBr CH CH
71 Cinnamyl CBr CH CH
172 4-chlorocinnamyl CBr CH CH
173 4-fluorocinnamyl "CBr CH CH
174 4.bromocinnamyl CBr CH CH
175 4-trifluoromethyicinnamyl CBr CH CH
176 4-triflucromethoxycinnamyl CBr CH CH
(77 4-pentafluoroethoxycinnamyl CBr CH CH
178 4-methoxycinnamy}! CBr CH CcH
. 1-79 4-ethoxycinnamyl CBr CH CH
-80 4-cyanocinnamyl CBr CH CH
18] 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CBr CH CH
1-82 3-(4-chlorophl:nyl)-but-Z-cn_yl CBr CH CH
(83 3-(4-chiorophenyl)-3-fluoro-allyl CBr CH CH
-84 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CBr CH CH
-85 3,5-dichloro-cinnamy!l CBr CH CH
1-86 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CBr CH CH
1-87 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CBr CH CH
1-88 3-naphthalen-2-yl-allyl CBr CH CH
1-89 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CBr CH CH
1-90 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CBr CH CH
1-91 3-pynidin-4-yl-allyl CBr CH CH
192 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CBr CH CH
1.93 4-chlbrobenzyl CCN CH CH
1.94 Cinnamyl CCN CH CH
1.95 4-chlorocinnamyl CCN CH CH
1-96 4-fluorocinnamyl CCN CH CH
1.97 4-bromocinnamyl CCN CH CH
1.98 4-trifluoromethylcinnamyl CCN CH CH
4-trifluoromethioxycinnamyl CCN CH CH
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1-100 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCN CH CH
1-101 4-methoxycinnamyl CCN CH CH
1102 4-ethoxycinnamyl CCN |- CH Cl:l
1-103 4-cyenocinnamyl CCN CH CH
1104 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCN CH CH
1105 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCN CH CH
1106 3-(4chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCN CH CH
107 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCN CH CH
1108 3,5-dichloro-cinnamyl CCN CH CH
1109 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCN CH CH
1110 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamy] | CCN CH CH
T 3-naphthalen-2-yl-allyl CCN CH CH
112 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CCN CH CH
113 3-(5-chloro-pyridin-2-y})-allyl CCN CH CH
L114 3-pyridin-4-yl-allyl CCN CH | CH
L LLLS 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCN CH CH
116 4-chlorobenzyl COMc | CH CH
L117 Cinnamyl COMc | CH CH
118 4-chlorocinnamyi COMe | CH CH
119 4-{luorocinnamyl COMe | CH CH
1120 4-bromocinnamyl COMc | CH CH
121 4-triflucromethylcinnamyl COMc | CH CH
1122 4-trifluvoromethoxycinnamyl COMe | CH CH
1123 4-pentafluoroethoxycinnamyl COMe | CH CH
1124 4-methoxycinnamyl COMe | CH CH
1125 4-ethoxycinnamyl COMe | CH CH
1126 4-cyanocinnamyl COMe | CH CH
1127 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl COMe | CH CH
1128 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl COMe | CH CH
1129 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl COMe | CH CH
3-chloro-4-fluoro-cinnamyl COMe CH CH
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™ 1131 3,5-dichloro-cinnamy} COMe | CH CH
1-132 5-phenyl-penta-2,4-dienyl COMe | CH CH
133 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | COMe | CH CH
134 3-naphthalen-2-yl-allyl COMe ) CH CH
1135 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-ally!l | COMe | CH CH
1136 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl COMe | 'CH CH
137 3-pyridin-4-yl-allyl COMe | CH | CH
1-138 3-(2-Chloro-pynidin-4-yl)-allyl COMe | CH CH
1139 4-chlorobenzyl COCFy| CH CH
a0 Cinnamyl COCF; | CH | CH
1141 4-chlorocinnamyl COCF;| CH CH
1-142 4-fluorocinnamyl COCF; | CH CH
1143 4-bromocinnamyl COCFs| CH CH
1144 4-trifluoromethylcinnamyl COCF.| CH CH
1-145 4-irifluoromethoxycinnamyl COCF; ( CH CH
1-146 4-pentafluorocthoxycinnamyl COCF3| CH CH
1147 4-methoxycinnamyl COCF;| CH CH
1-148 4-cthoxycinnamyl COCFy| CH CH
1149 + 4-cyanocinnamyl COCFy( CH CH
1-150 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl COCF;} CH CH
I-151 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl COCFy| CH CH
1152 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl COCF;| CH CH
153 3-chloro-4-{lucro-cinnamyl COCF; ] CH CH
1154 3,5-dichloro-cinnamyl COCF;| CH CH
1155 5-phenyl-penta-2.4-dienyl COCF;| CH CH
1-156 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl { COCF3{ CH CH
157 3-naphthalen-2-yl-allyl COCFs| CH CH
158 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-y1)-allyl | COCF; | CH CH
=159 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl COCFy{ CH CH
1-160 3-pyridin-4-yl-ailyl COCF;| CH CH
161 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl COCFy| CH CH

3
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1162 1 4-chlorabenzy! CCH;, CH CH
1.163 Cinnamyl CCH,4 CH CH
1-164 4-chlorocinnamyl CCH; CH CH
1-165 4-fluorocinnamyl CCH, CH CH
1-166 4-bromocinnamyli CCH, CH CH
1167 4-trifluoromethylcinnamyl CCH; CH CH
168 4-trifluoromethoxycinnamyl CCH,4 CH CH
1169 4-pcntafluoroethoxycinnamyl CCH, CH CH
1-170 4-methoxycinnamyl CCH; CH CH
171 4-cthoxycinnamyl CCH, CH CH
1172 4-cyanocinnamy} CCH; CH CH
L173 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCH, CH CH
1174 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CCH, CH CH
1175 3-(d-chioropheny!)-3-fluoro-allyl . CCH, CH CH
1176 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCH;, CH CH
L177 3,5-dichloro-cinnamyl CCH; CH CH
1-178 5-phenyl-penta-2 4-dienyl CCH; CH CH
1179 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCH,; CH CH
1-180 3-naphthalen-2-yl-altyl CCH, CH CH
1181 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl { CCHy | CH CH
1182 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCH; CH CH
[-183 3-pyridin-4-yl-allyl . CCH, CH CH
-184 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCHy | CH CH
(185 4-chiorobenzyl CCF;,| CH CH
1-186 Cinnamyl CCF;4 CH CH
1-187 4-chlorocinnamyl! CCF, CH CH
-188 4-fluorocinnamyl CCF, CH CH
1189 4-bromocinnamyl CCF, CH CH
1190 4-trifluoromethylcinnamyl CCF; CH CH
1-191 4-triflucromethoxycinnamyl CCF; CH CH
1192 4-pentafluoroethoxycinnamy! CCF; CH CH

%o



WO 2005161500 FCT/B20. A
-25-

1193 4-methoxycinnamyl CCF; CH CH
1-194 4-cthoxycinnamyl CCF; CH CH
1-195 4-cyangcinnamyl CCF; CH CRH
1196 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-aliyl CCF CH CH
1-197 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCF, CH CH
1-198 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCF; CH CH
1199 T 3-chloro-4-fluore-cinnamy! CCF, CH CH
1.200 3,5-dichloro-cinnamyl CCF, CH CH
1.201 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CCF, CH CH
12202 4-isupropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCF; CH CH
1.203 3-naphthalen-2-yl-allyl CCF; CH CH
1204 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-ailyl { CCF; CH CH
1205 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCF, CH CH
1-206 3-pyridin-4-yl-aliyl CCF, CH CH
1-207 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCF, CH CH
" 1208 4-chlorobenzyl CH CCl CH
1-209 Cinnamyl CH cCl CH
1210 4-chlorocinnamyl CH CC CH
211 4-fluorocinnamyl CH CCl CH
1212 4-bromocinnamyl . CH CcCi CH
L2313 4-trifluoromethylcinnamyl CH CCl CH
214 4-1rifluoromethoxycinnamyl CH CCl CH
1215 4-pentafluorocthoxycinnamyl CH CCl CH
1216 4-methoxycinnamyl CH ca CH
217 4-ethoxycinnamyl CH CClt CH
218 4-cyanocinnamyl CH CCl CH
1.219 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CCl CH
1220 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CCl CH
1.221 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl ° CH ca CH
1222 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH CCl CH
i 1223 3,5-dichloro-cinnamyl CH CcCl CH

4l
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L 1224 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CcCl CH
1225 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CH CCl CH
1226 J-naphthalen-2-yl-allyl CH CCl CH
1227 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-aliyl CH CCl CH
1.228 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CClI CH
1729 3-pyridin-4-yl-allyl CH CcCl CH
1.230 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CCl CH
1231 4-chlorobenzyl CH CF CH
1232 Cinnamyl CH CF CH
1233 4-chlorocinnamyl CH CF CH

i 1234 4-flugrocinnamyl CH CF CH

| 1235 4-bromocinnamyl CH CF CH
1236 4-triflucromethylcinnamyl CH CF CH
1237 4-trifluoromethoxycinnamyl CH CF CH
1238 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH CF CH

| 1239 . 4-mcthoxycinnamyl CH CF CH
1.240 4-ethoxycinnamyl CH CF CH
1241 4-cyanocinnamyl CH CF CH
1-242 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CF CH
1243 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CH CF CH
1744 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyt CH CF CH
1-245 3-chloro-4-flucro-cinnamy! CH CF CH
1246 3,5-dichioro-cinnamy} CH CF CH
1747 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CF CH
1-248 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH CF CH
1-249 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CF CH
1-250 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CF CH
1251 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CF . CH
1-252 3-pyridin-4-yl-allyl CH CF CH
1-253 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CF CH
1254 4-chlorobenzyl CH CBr CH
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s - Cinnamyl CH [ CBr | CH
[ l; 56 4-chlorocinnamyl CH CBr CH
L1257 4-uorocinnamy! CH CBr |- CH
Vo 1.258 4-bromocinnamyl CH CBr CH
1.250 4-trifluoromethylcinnamyl CH CB:: CH
1.260 4-trifluoromethoxycinnamyl CH CBr CH
1.261 4-pentafluoroethoxycinnamyt CH CBr CH
1.262 Lmethoxwimamyl CH CBr CH
1.263 4-ethoxycinnamyl CH CBr CH
| 1264 4-cyanocinnamyl CH CBr CcH
1.265 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CBr CH
1266 3-(4chlorophenyl)-but-2-eny! CH CBr CH
[.267 3-{4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH CBr CH
1.268 3-chloro-4-flucro-cinnamyl CH CBr CH
1.269 3,5-dichloro-cinnamyl CH CBr CH
1270 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CBr CH
1271 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CH CBr CH
1272 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CBr CH
1.273 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CBr CH
1274 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CBr CH
1.275 3-pyridin-4-yl-allyl CH CBr CH
1.276 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CBr CH
1-277 4-chlorobenzyl CH |COCF;| CH
1-278 Cinnamyi CH |COCFy| CH
1-279 4-chlorocinnamyl CH |COCFy] CH
1-280 4-fluorocinnamyl CH |COCF;| CH
1281 d4-bromocinnamyl CH |COCF;} CH
1282 4-rifluoromethylcinnamyl CH |COCF3| CH
1283 4-trifluoromethoxycinnamyl CH |COCFyy CH
1.284 4-pentafluorocthoxycinnamyl CH |COCFa| CH
1285 4-methoxycinnamy! CH |COCFy| CH

73
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I.-2 86 4-ethoxycinnamyl CH |[COCF;| CH
1287 4-cyanocinnamyl CH |COCF,| CH
288 3-(6-chloro-pynidin-3-yl)-aliy] CH |COCF,| CH
(-289 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH |COCF;| CH
1-290 3-(4-chlorophcnyt)-3-fluoro-allyt CH |COCF;| CH
1291 3-chloro-4-flupro-cinnamyl CH |COCF;| CH
1292 3,5-dichloro-cinnamyl CH |COCFs| CH
(201 5-phenyi-penta-2,4-dienyl CH |COCF,| CH
1-294 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH JCOCF;| CH
1-295 3-naphthalen-2-yi-allyl CH |COCFy| CH
(-296 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH |COCFy| CH
1297 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH |[COCKy| CH
1298 3-pyridin-4-yl-ally] CH |COCF;| CH
1290 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-ally! CH |COCF;| CH
1-300 4-chlorobenzyl CH CCH; ( CH
1301 Cinnamyl CH CCH; | CH
1302 m4_-cl:lorocinnamyl CH CCH; | CH
1303 4-fluorocinnamyl CH CCH; | CH
1-304 4-bromocinnamyl CH CCHy | CH
1-305 4-trifluoromethylcinnamyl CH CCH; | CH
1-306 4-1rifluoromethoxycinnamyl CH CCH; { CH
1-307 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH | CCH; | CH
1-308 4-methoxycinnamyl| CH CCH, | CH
| 130 4-ethoxycinnamyl CH CCHy; | CH
310 4-cyanocinnamyl CH CCH, | CH
1311 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CCH; | CH
312 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CCH; | CH
1313 3-(4-chiorophenyl)-3-fluoro-allyl CH CCH; | CH
1314 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH CCH; | CH
1315 3,5-dichloro-cinnamyl CH CCH, CH
1316 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CCH; | CH

7t



WO 2005061500 PCT/IB2004/ (0083
229 -
1317 4-isupropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH CCHs | CH
1318 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CCH; | CH
319 3-(S-triflucromethyl-pyridin-2-yl)-ailyt CH CCH; | CH
L- 1320 | :.’:;(j-chloro-pyridiné-yl)-allyl CH CCH; | CH
1321 3-pyridin-4-yi-ally} CH CCHy | CH
1127 3-(2-Chloro-pyridin-4-yi)-allyl CH CCH; | CH
L 1393 4-chlorobenzyl CH CCFy | CH
1324 Cinnamyl CH CCF; | CH
1325 4-chlorocinnamyl CH CCF, CH
1326 4-fluorocinnamyl CH CCFy | CH
1.327 4-bromocinnamyl CH CCF; | CH
1328 4-trifluoromethyicinnamyt CH CCFy | CH
1-329 4-trifluoromethoxycinnamyl CH CCF; | CH
1.330 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH CCF; | CH
1331 4-methoxycinnamyl CH CCF; | CH
1332 4-cthoxycinnamyl CH CCF; | CH
1313 4-cyanocinnamyl CH CCF; CH
1334 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CCFy | CH
1335 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CCF; | CH
1336 3-{4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH CCF; | CH
1337 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH CCF; | CH
1.338 3,5-dichloro-cinnamyl CH CCF; CH
1339 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CCFy | CH
1-340 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH CCFy | CH
341 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CCF; CH
1342 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CCF, CH
1-343 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CCF; CH
1344 3-pyridin-4-yl-allyl CH CCFy | CH
1.345 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CCFs | CH
1-346 4-chlorobenzyl CH CH CF
1-347 Cinnamyi CH CH CF

Y
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1-348 4-chlorocinnamyl CH CH CF
1-349 4-fluorocinnamyl CH CH CF
| 1350 4-bromocinnamyl CH CH CF
1351 4-trifluoromethylcinnamyl CH CH CF
1352 4-triflucromcthoxycinnamyl CH CH CF
(353 4-pentafluorocthoxycinnamy! CH CH CF
1354 4-mcthoxycinnamyl CH CH CF
1-355 4-ethoxycinnamyl CH CH CF
1356 N A-cyanocinnamyl CH CH CF
1357 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CH | CF
1358 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CH CF
1359 3-{4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH CH CF
1-360 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH CH CF
1-361 3,5-dichloro-cinnamyl CH CH CF
1362 5-phenyl-pcnta-2,4-dieny) CH CH CF
1163 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamy! CH CH CF
| 1364 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CH CF
1365 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CH CF
1-366 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-ailyl CH CH CF
1.367 3-pyridin-4-yl-allyl CH CH CF
1308 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CH CF
1369 4-chlorobenzyl CH CH CCl
1-370 Cinnamyl CH CH CCl
1-371 4-chlorocinnamyl CH CH CCl
1.372 4-fluorocinnamyl CH CH CCl
1373 4-bromocinnamyl CH CH CCl
1374 4-trifluoromethylcinnamyl CH CH CCl
1-375 4-trifluoromethoxycinnamyl CH CH CCl
1376 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH CH cQl
1377 4-methoxycinnamyl CH CH CCl
1378 4-ethoxycinnamy! CH CH cci

4
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1-379 4-cyanocinnamyl CH CH Ccl
1380 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH | CH | cc
1-381 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CH CCli
-382 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-altyl CH CH CCi
1-383 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH' CH cCi
1384 3,5-dichioro-cinnamyl CH CH cCl
1-385 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CH CH Ccl
-386 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH CH CCl
1387 3-naphthalcn-2-yl~ally1l CH CH CCl
1388 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CH CClt
1.389 3-(5-chloro-pyridin-2-y1)-aliyl CH CH CCl1 -
1.390 3-pyridin-4-yl-allyl CH CH CCl
L1301 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CH | ccl
1438 4-chlorobenzyl CCl1 CH CCl
1439 Cinnamyl CCl CH cCl
1440 4-chiorocinnamyl CCl CH CCl
1.441 4-fluorocinnamyl CCl CH CCl
1442 4-bromocinnamyt CC1 CH CCl
443 4-trifluoromethylcinnamyl CCl CH CCi
1444 4-trifluoromethoxycinnamyl CCl CH ' CCl
1.445 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCl CH CCl
1446 4-methoxycinnamyl CcCl CH CCl
[-447 4-cthoxycinnamyl CCl CH CCl1
1-448 4-cyanocinnamyl CCl1 CH CCt
1449 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCl CH CCl
1450 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CcClI CH CcCl
1451 -3-(4-chlorophenyl)-3-ﬂuoro-allyl CCl CH CCl
1452 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl1 CH cQ
1.453 - 3,5-dichloro-cinnamyl CCl CH CCL
1454 5-phenyl-penta-2,4-dieny! CCl CH CCl
1455 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CCl CH CCi
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1456 3-naphthalen-2-yl-ally} ca CH CCl
1457 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCl CH CCl
1-458 3-(5-chloro-pyridin-2-yt)-ally! cCi CH CCl
145y 3-pyridin-4-yl-allyl CCl CH CCl
1460 3-(2-Chioro-pyridin-4-yl})-altyl CcCl CH CCl
1461 4-chlorobenzy) CF CH CF
| 1462 Cinnamytl CF CH CF
1463 4-chlorocinnamyl CF CH CF
1464 4-fluorocinnamyl CF CH CF
1465 4-bromocinnamy! CF CH CF
1466 4-trifluoromethylcinnamyl CF CH CF
1467 4-triflucromethoxycinnamyl CF CH CF
1468 4-pentafluoroethoxycinnamy! CF CH CF
1460 4-methoxycinnamyl CF CH CF
1.470 N 4-ethoxycinnamyl CF CH CF
1471 4-cyanocinnamyl CF CH CF
1472 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CH CF
1473 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CF CH CF
1474 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CF CH [ CF
1-475 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CH CF
1-476 3,5dichloro-cinnamy! CF CH CFr
1477 5-phenyl-penta-2,4-dieny! CF CH CF
1478 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CF CH CF
1479 3-naphthalen-2-yi-allyl CF CH CF
[-480 3-(5-triflucromcthyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CH CF
1481 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF CH CF
1482 3-pyridin-4-yl-allyl CF CH CF
1483 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CF CH | CF
1484 4-chlorobenzyl CF CF CH
1.485 Cinnamyl CF CF CH
L486 4-chlorocinnamyl CF CF CH
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1-487 4-fluorocinnamy! CE CF CH
1-488 4-bromocinnzmyl CF CF CH
1-489 4-trifluoromethylcinnamyl CF CF CH
1-490 4-triflucromethoxycinnamyl CF CF CH
1-491 4-pemafluoroethoxycinnamyl CF CF CH
1-492 4-mcthoxycinnamyl CF CF CH
1493 4-ethoxycinnamyl CF CF CH
1494 4-cyanocinnamyl CF CF CH
1405 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CF CH
1-496 3-(4-chlorophenyt)-but-2-enyl CF Cr CH
1-497 3-(4-chlorophcnyl)-3-fluoro-allyl CF CF CH
1498 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CF CH
| 1409 3,5-dichloro-cinnamyl CF CF CH
" 1-500 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CF CF CH
-501 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CF CF CH
1-502 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CF CH
1503 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CF CH
[-504 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF CF CH
1-505 3-pyridin-4-yl-allyl CF CF CH
1-506 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CF CF CH
1-507 4-chlorobenzyl CF CCl CH
1-508 Cinnamy! CF CCl CH
1-500 4-chlorocinnamyl CF CCl CH
1-510 4-fluorocinnamy! CF CCi CH
1511 4-bromocinnamyl CF ccl CH
1512 4-rifluoromethylcinnamyl CF CCl | CH
1513 4-trifluoromethoxycinnamyl CF cQ CH
1-514 4-pentafluorvethoxycinnamyl CF CCl CH
1515 4-methoxycinnamy! CF ca CH
1516 4-ethoxycinnamyl CF CcCl CH
1-517 4-cyanocinnamyl CF cCi C_H
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518 3-(6-chloro-pyridin-3-yi)-allyl CF cci CH
1-519 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CF CCi CH
1-520 3-(4-chlorophenyl)-3-fiuoro-allyl CF CCi CH
1521 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF ccl CH
1522 3,5-dichloro-cinnamyl CF CCl CH
1523 5-phenyl-penia-2,4-dienyl CF Ccl CH
1524 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CF CCl CH
1-525 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CCl CH
1-526 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CCl CH
1-527 3-(5-chloro-pytidin-2-yi)-altyi CF CCi CH
1528 3-pyridin-4-yl-allyl CF CCl CH
1-529 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-ailyl CF CCl CH
1530 4-chlorobenzyl CCl CF CH
1.531 Cinnamyl CCl CF CH
1-532 4-chlorocinnamyl Cccl CF CH
1-533 4-fluorocinnamyl CCl CF CH
1534 4-bromocinnamyl CCl CF CH
1-535 4-trifluoromethylcinnamyl CCl CF CH
1-536 4-triflnoromethoxycinnamyl CClI CF CH
1§37 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCl CF CH
1-538 4-methoxycinnamyl CCl CF CH
1-539 4-ethoxycinnamyl CCl CF CH
1-540 4-cyanocinnamyl CCi CF CH
1541 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCl CF CH
1542 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CCl CF CH
1-543 3-(4-chiorophenyl)-3-fluoro-allyl CCl CF CH
1-544 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl CF CH
1-545 3,5-dichloro-cinnamyl CCl CF CH
1-546 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCl CF CH
1-547 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCi CF CH
1548 3-naphthalen-2-yl-allyl CCi CF CH

So
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';:;49 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CCI CF | CH
1-550 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCl CF CH
1.551 3-pyridin-4-yl-allyl CCl CF CH
1552 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCi CF CH

 1.553 ] 4-chiorobenzyl CCi CCl CH
1.554 Cinnamyl CCl1 cCl CH
1555 4-chlorocinnamyl CCl CCl1 CH

1.556 4-{luorocinnamy/ CCl CCl CH
1.557 4-bromocinnamyl CCl CCl CH
1.558 4-trifluoromethylcinnamyl CCl ca CH
1-559 4-trifluoromethox ycinnamyl CCl CCl CH
1-560 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCi CCl CH
1561 4-methoxycinnamyl cCl CCl CH
1-562 4.cthoxycinnamyl CCl CCl CH
1-563 4-cyanocinnamyl CCl CCl CH
1-564 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl cQ1 CCl CH
1565 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CCl CCl CH
1566 3-(4-chlorophenyl)-3-flucro-allyl CCl CcCl CH
1-567 3-chioro-4-fluoro-cinnamyl CCi ccl CH
1-568 3,5-dichloro-cinnamyl CCl CCl CH
1-569 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CCl CCl CH
1-570 4-isupropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCl CCl CH
1571 3-naphthalen-2-yl-allyl CCl CCl CH
1572 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCl CCl CH
1-573 3-(5-chloro-pynidin-2-yl)-allyl CCl CCi CH
1-574 3-pyridin-4-yl-allyl CCi CCl CH
1575 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCi CCl CH

Table Il provides 575 compounds of formula b

hY
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T Tk

4L,

4
—
(Ib)

wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR™, T4 is CR™ and the valucs of R, R*®, R™ and R*

arc given in Table 1.

Table i1 provides 575 compounds of formula Ic

R8
/
N
T Tk
-|-I I
a\T:’ N cl
—
O}U
(Ic)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R®, R*, R®® and R*

are given in Table 1.

Table IV provides 575 compounds of formula Id

R8
4
N
Tz/’ T‘\
i
3\..'.4/' N
\

}\C(
y/ “
(1d)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R%, R**, R®® and R*

Br

are given in Table 1.
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Table V provides 575 compounds of formula le

RS
/
N
/lﬁ;)
i
.,
e c
-
o \ _N

Cl (e)
wherein 11 is'N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R¥, R*, R* and R*

arc given in Table 1.

Table VI provides 575 compounds of formula If

. R8
/
N
|
ey
o) \ p

Br

N
Br (")
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R®, R, R*’ and R*

are given in Table 1.

Table VII provides 575 compounds of formula lg

33
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Ve ,Ig)
—
/
wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*

arc given in Table 1.

Table V1lI provides 575 compounds of formula [h

*C(
(1h)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*

are given in Table 1.

Table IX provides 575 compounds of formula [i

—

N

Foo
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wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*", T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R*

arc given in Table 1.

Table X provides 575 compounds of formula lj

R8
/
N
Ty T
Al
3\.].4/ N
O)\CHZCHZOCH_,‘

(1)
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R, R**, R®® and R*

are given in Table 1.

Table X1 provides 575 compounds of formula lk
R8
/
N

T T
CH.CF
0 2+ 3 (lk)

wherein T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R**, R*" and R*

are given in Table 1.

Table XIl provides 575 compounds of formula I
R8
/
N

T T
T'al\T/

ZN
c))\ocri3

(m
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wherein T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R, R*® and R*

are given in Table 1.

Table X!l provides 575 compounds of formula Im

.R8
/
N
T/T1\
T,j\ -

2N
)\NHCH:l
o (im)

wherein T1is N, T2 is CR™, ‘T3 is CR®®, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*® and R*

arc given in Table 1.

Table XTV provides 575 compounds of formula In

RS
/
N
T Tk
Tl
3\T4 ;\
o NHCH,CH,

(In)
wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR®™, T4 is CR* and the values of R®, R* R*® and R*

are given in Table 1.

Table XV provides 575 compounds of formula lo

R8
/
N
Ty Tk
NP

4
O)\NHCHZCHZOCHa
(To)
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wherein T1 is N, T2 is CR*, T3.is CR*®, T4 is CR* and the values of R*, R®, R* and R**

are given in Table 1,

Table XVI provides 575 compounds of formula Ip

R8
/
N
T Tk
L
J\T‘ N .
O}\ NHCH(CH:!‘)2
5 (Ip)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R**, R* and R*

arc given in Table 1. .

Table XVII provides 575 compounds of formula Iq

RS
/
N
7T
T~
3\T4

N
p-
7\

——

10 N (Iq)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R!, R*, R*®® and R*

are given iri Table 1.

Table X VIl provides 575 compounds of formula Ir
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W0 2Z005/06 1501 PCT/1B200:4/i{)4DR3
-42 -
RE
/
N
: 77T
¥
o
3\T4 N

0O
k@
N7

whercin T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R*, R, R®® and R*

arc given in Table 1.

Table XIX provides 575 compounds of formula Is

(Is)
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R?, R*?, R*® and R*

arc given in Table 1.

‘Tablc XX provides 575 compounds of formula It

38
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zﬁ-m

T T

Tl

N
T, ;\
. 0 NH

\\(:N
S

wherein 11 is N, T2 is CR™, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*

are given in Table 1.

Table XX1 provides 575 compounds of formula [u

Tsz"T

i N-R8

3
Tl\

N
o

~N

\N
N-O (1)

wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*
are given in Table 1. '
Table XXI! provides 575 compounds of lormula Iv
,RB

T~ iS

A
a\T‘/ i

0" 'NH

~o”

(iv)

$9
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wherein T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R%, R*, R®® and R*
are given in Table 1.

Table XXIII provides 575 compounds of formula Iw

R8
/
N
T
T{' pS
J
" 5
1\1_

. |
OJ\NH o/\l
‘\)’o (Iw)
wherein T1 is N, T2 is CR*™, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R*, R** and R®
are given in Table L.

Table XXIV provides 575 compounds of formula Ix

N)aa

T
Tz/ b
Hl
-
’\T. i
L e] NH
(Ix)

wherein T1 is N, T2 is CR*®, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R*
are given in Table [.

Table XXV provides 575 compounds of formula ly

R8
/
N
T T'\
A
:\T‘ i
0O NH
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whercin T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR*, T4 is CR* and 1he values of R®, R*, R*® and R*
are given in Table 1,

Table XXVI provides 575 compounds of formula Iz

Ra
7/
N
T
Tz/’ '\
8|
o~
:\T‘ i
O 'NH
F
(1z)

5 wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R®, R*", R*®® and R*
are given in Table 1.

Table XX VII provides 575 compounds of formula Jaa

R8
/
N
T
Tz/ Q2
A

(laa)
wherein T1 is N, T2 is CR™, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R¥, R®, R* and R*
10  are given in Table 1.

Table XXVIII provides 575 compounds of formula lab

}!5

N
T
T5/ X
i
—
:\T‘ i
O” 'NH
=

N (Iab)
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wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R, R* and R*
arc given in Table 1.

Table XXIX provides 575 compounds of formula lac

R8
/
N
T
Tz'/ »
Jl
e
:\T‘ i
O NH

k(} (lac)

s wherein T1is N, T2 is CR*®, T3 is CR™, T4 is CR* and thc values of R?, R**, R and R*
arc given in Table 1.

Table XXX provides 575 compounds of formula Tad

RB
/
N
.
T{' S
{l
A
0" 'NH
Cl
(lad)

wherein T1 is N, T2 is CR™, I3 is CR™, T4 is CR* and thc values of R?, R*, R*® and R*
10 are given in Table 1.

Table XXXI provides 575 compounds of formula lae

RSB
/
N
T
T.‘./ X
{l
.
:\T‘ i
0" NH
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-47-

wherein Tl is N, T2 is CR™, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R?, R*, R*" and R*
are given in Table 1.

Table XXXII provides 575 compounds of formula laf

R
/
N
T
Tf b
i
AN =~
K
O NH
-~
5" (an

whercin T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* und the values of R®, R* R* and R*
are given in Table 1.

Table XXXIIi provides 575 compounds of formula lag

RE
/
N
T,i/ Tg
'Y
oJ‘NH
L
S ()

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R®, R**, R*® and R*
arc given in Table 1.

Table XXXIV provides 575 compounds of formula Iah



WO 205461500 PCT/AB200:4/004083

.48 -

¢ (I2h)
wherein T} is N, T2 is CR®, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R¥, R*, R*® and R*
arc given in Table 1.

Table XXXV provides 575 compounds of formula lai

R8
/
N
T
7R
A
s\T:’ i
0O 'NH
I =N
(Jai)

wherein T1 is N, T2 is CR*, 13 is CR™, T4 is CR* and the values of R, R*, R*® and R**
are given in Table 1.

Tahle XXX VI provides 575 compounds of formula laj

Ra
/
N
'l KN
AL
4
O’LNH
L.~
/?'
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wherein T is N, T2 is CR™, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R*, R**, R®® and R*
are given in T'able 1.

Table XXXVII provides 575 compounds of formula [ak

N}Q8

T
TR
1l
:\T4/ i
0% “NH
l N
CN  (1ak)

5 wherein T1is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and thc values of RY, R*, R*® and R*
arc given in Table 1.

Table XXXVIII provides 575 compounds of formula Ial

)iB

T
7%
A
N o
T i
0% "NH
O
-
Cl (1a1)

whercin T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*™, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R®® and R*
10  are given in Table 1.

Table XXXIX provides 575 compounds of formula Tam

&5
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R8
/
N
T
T,/ 2
|
o
s\T‘ i
O NH |
[ )
2
Ct (lam)

wherein T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR®, T4 is CR and the values of R®, R*, R*® and R*
are piven in Table 1.

Table XLX provides 575 compounds of formula Ian

R8
/
N
T
TR
A
Z
’\T,, i
O° 'NH
N
| .
F
F (lan)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR*" and the values of R®, R*, R™ and R*
arc given in Table 1.
Table XLI provides 575 compounds of formuia Iao
R8
/
N

T
T,/ 2

T,:,\ T/

N
|
0 | c

=N
(Tao)

wherein T1 is N, T2 is CR*, 13 is CR™ T4 is CR* and the values of R®, R*, R®® and R*

arc given in Table 1.

<
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‘Table XL.11 provides 575 compounds of formula lap
R8
/
N

T/T

7 ¥ QO
" (tap)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR*" and the values of R®, R*, R*® and R*
are given in Table 1.

Table XLIII provides 575 compounds of formula laq

R8
/
N
T,/ Ty
3\ P
L
| -
O {1ag)

whercin T1 is N, T2 is CR*, '3 is CR*®, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R* and R*
are given in Table 1.
Table XLI1V provides 575 compounds of formula lar
RB
/
N

T
T/'\

:\/

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R?, R*, R*® and R*
are given in Table 1.

Table XLV provides 575 compounds of formula las
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-52.

*q

OH  (las) .
whercin T1is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R!, R® R*® and R*
are given in Table 1.

Table X1.V provides 575 compounds of formula lat

R8
/
N
T/ HS
:\ /
o (lat)

wherein T1 is N, 12 is CR*, T3 is CR"™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*
are given in Table 1.

Table XL.VII provides 575 compounds of formula lau

/
N
T
'
\T4 N
0
o

0 (lau)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR*" and the values of R®, R**, R*® and R**
are given in Table 1.

Table XLVUI provides 575 compounds of formula Iav
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RB

/

N
’IQ
AL

Eae
) (fav)

wherein T1 is N, T2 is CR®, 13 is CR™, T4 is CR*" and the values of R®, R* R*® and R*
are given in Table 1.

Table IL provides 575 compounds of formula law
R8
/

el '
.'J:'\T-:' N \FO
)T) (law)

wherein T1 is N, T2 is CR™, 'T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*® R® and R*

1
=
o

are given in Table 1.

Table L provides 575 compounds of formula lax

RB
/
N
T
177
1’:'\ — Z
T, N P
o) Cl (lax)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R?, R*", R*® and R*
arc given in Table 1.

Table LI provides 575 compounds of formula lay
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Tz/ 2
Il

R
/
N
i
1
2 -N
° (lay)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the valucs of R®, R* R*® and R*
arc given in Table 1.

Table L1l provides 575 compounds of formula Jaz

R8
/
N
T
T{’ 2
By
™ _o- )
T, N H
o N
/ .

5 . (laz)
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR* and the values of R®, R* R* and R*
are given in Table 1.

Table LIN provides 575 compounds of formula Iba

R8
/
N
T
TR
|
N>
. N Q
0»\@”
0

T L]

\0-

”
(Toa)

10 wherein T1is N, T2 is CR* T3 is CR*®, T4 is CR* and thc values of R*, R*, R*® and R*
arc given in Table 1.

Table LIV provides 575 compounds of formula Ibb



WO 2{NS5Ak 1500 PCTABZUV4/004083

-55-

RB
/
N
11:,\ :’ N
X

.
0O

).
O (mb)
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*®, T4 is CR*™ and the valucs of R®, R*, R*® and R*
are piven in Table 1.

Table LV provides 575 compounds of formula Ibe

R8
/
N
T
7%
4
:\T‘/ N
o | ol
~N
~ NH
5 0N~ (Ibc)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R', R* R*®and R*
are given in Table 1.

Table LVI provides 575 compounds of formula lbd

,RB
N
AL

T

@
N by

10 wherein T1is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R, R, R*® and R%
are given in Table 1.

Table LV provides 575 compounds of formula Ibe
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‘I@
:\/

' (Ibe)

wherein T1 is N, T2 is CR™, I3 is CR*, T4 is CR and the values of R®, R®, R* and R*
are given in Table 1.

Table LVIII provides 575 compounds of formula Tof

)\Qr

=N
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR®®, T4 is CR*" and the values of R*, R*, R* and R*
are given in Table 1.

Table LIX provides 575 compounds of formula Ibg
R8
/
N
T
T;/ A

:,\ /

e

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R%, R", R* and R*
are given in Table 1.

Table LX provides 575 compounds of formula Ibh



WO 2054161500 PCT/IB2004/INL1083

-57-

T
Ta/ b

T’:\T/ N |
! N
et
N (Toh)

wherein Tt is N, T2 is CR*™, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R}, R*, R*® and R*
arc given in Table 1.

Table LX1 provides 575 compounds of formula Ibi

RB
/
N
T{/ T‘\
|
TI:\T‘/ N
N\
oé\g‘j
N
5 \ (Ibi)

wherein T1 is N, T2 is CR®, T3 is CR™, T4 is CR* and the values of R®, R, R® and R*
are given in Table 1.

Table 1.XI1I provides 575 compounds of formula Ibj

R8
/
N

T
Tz/' Q2

l
TI’\T./ N Ny
N
. o)\g_,fj
(o))

10 whercin T} is N, T2 is CR", T3is CR™, T4 is CR™ and the values of R", R*, R* and R*
are given in Table 1.
Table LXIII provides 575 compounds of formula bk
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wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R®, R**, R* and R**
arc given in Tablec L.

Tuble LXIV provides 575 compounds of formula Ibl

RS
/
N [ ]
T
T,_/ b
iy
:\T./ N

O%o

Cl (lbl)
wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR™, T4 is CR* and thc values of R, R*, R*® and R*
are given in Table 1.

Table LXV provides 575 compounds of formula Ibm

R8
/
N
T
Tz/' i
By
:\T‘/" N I
; 4
o 0

N
H

7f
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wherein 11 is N, T2 is CR*, T3 is CR®, T4 is CR* and the values of R*, R*, R*® and R%
are given in Table 1.

Table LXVI providcs 575 compounds of formula Ibn

w

(Ibn)
wherein T1 is N, T2 is CR*™ T3 is CR® T4 is CR* and the values of R}, R, R® and R*
are given in Table 1.
Table LXVII provides 575 compounds of formula [bo
RS
/
N

T
7%

11

LG
Cl (Ibo)

wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is CR*, T4 is CR* and the values of R®, R**, R* and R
arc given in Table 1.

Table CI p}ovides 575 compounds of formula Ia wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is CR™, T4
is CR and the values of R%, R, R*® and R* are given in Table 1.

Table Cil provides 575 compounds of formula Ib wherein T1 is CR*", T2 is N, T3 is CR*®,
T4 is CR* and the values of R%, R*, R* and R* are given in Table 1.

Tablc CllI provides 575 compounds of formula Ic wherein T1 is CR®, T2is N, T3 is CR®,
T4 is CR* and the values of R%, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CIV provides 575 compounds of formula Id wherein T1 is CR*™®, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.
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Table CV provides 575 compounds of formula Ie wherein T1is CR*, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CV! provides 575 compounds of formula If wherein T1 is CR*™, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR™ and the values of R®, R*, R™ and R* are given in Table 1.

Table CVII provides 575 compounds of formula Ig wherein T1 is CR®, T2 is N, T3 is CR™,
T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

‘Table CVIIl provides 575 compounds of formula lh wherein T1 is CR*®, T2is N, T3 is CR™,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R are given in Table 1.

Table CiX provides 575 compounds of formula li wherein T1 is CR*® T2isN, T3 is CR™,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CX provides 575 compounds of formula Ij wherein T1 is CR*®®, T2 is N, T3 is CR®,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.

Table CXI provides 575 compounds of formula Ik wherein T1 is CR™ T2isN, T3 is CR®,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CXII provides 575 compounds of formula 1l wherein T1 is CR™® T2isN, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R™® and R* are given in Table 1. .
Table CXIII provides 575 compounds of formula Im wherein T1 is CR® T2isN, T3is
CR™, T4 is CR* and the values of R%, R*, R®* and R* are given in Table 1.

Table CXI1V provides 575 compounds of formula In wherein T1 is CR®™, T2is N, T3 is CR™,
T4 is CR™ and the values of R', R*, R* and R* arc given in Table 1.

Table CXV provides 575 compounds of formula Io wherein T1 is CR®, T2isN, T3 is CR*®,
T4 is CR™ and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXVI provides 575 compounds of formula Ip wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CX VI provides 575 compounds of formula 1q wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R%, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXVIU provides 575 compounds of formula Ir wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXIX provides 575 compounds of formula Is wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*" are given in Table 1.

Table CXX provides 575 compounds of formula It wherein T1 is CR®, T2 is N, T3 is CR®,
T4 is CR* and the valucs of R®, R*®, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CXXI provides 575 compounds of formula Iu wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*™ and R* are given in Table 1.

Table CXXII provides 575 compounds of formula Iv wherein T1 is CR™ T2isN, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*" are given in Table 1.

Table CXXIiI provides 575 compounds of formula Iw wherein T1 is CR™, T2is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

I'able CXX1V provides 575 compounds of formula Ix wherein T1 is CR'"'. T2is N; Tiis
CR™, T4 is CR* and the values of R, R*, R*® and R* are given in Table I.

Table CXXYV provides 575 compounds of formula ly wherein Tl is CR*®, T2is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXXVI provides 575 compounds of formula Iz wherein T1 is CR™ T2is N, T3 is
CR*™, T4 is CR* and the valucs of R®, R*®, R*®® and R* are given in Table 1.

Tablc CXXVII provides 575 compounds of formula laa wherein T1 is CR"’, T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R, R*, R*" and R are given in Table 1.

Table CXX V1! provides 575 compounds of formula lub wherein T1 ijs CR*’, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R* R* and R* arc given in Table 1.

Table CXXIX provides 575 compounds of formula Jac wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXXX provides 575 compounds of formula lad wherein T1 is CR™, T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R, R** and R* are given in Table 1.

Tablc CXXXI provides 575 compounds of formula lac wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*®, T4 is CR* and the values of R%, R*, R* and R* arc given in Table 1.

Table CXXXII provides 575 compounds of formula Iaf wherein T1 is CR® T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R¥, R*, R*" and R* are given in Tablc 1.

Tablc CXXXII provides 575 compounds of formula lag whercin T} is CR®, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R, R® and R* are given in Table 1.

Table CXXXIV provides 575 compounds of formula lah wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXXXV provides 575 compounds of formula lai wherein T1 is CR®’, T2 is N, T3is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXXXVI provides 575 compounds of formula Isj wherein T1 is CR*®, T2is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R%, R*, R* and R* are given in Tabie 1.
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Table CXXXVII provides 575 compounds of formula lak wherein T1 is CR™, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R%, R*", R* and R* arc given in Table 1.

Tablc CXXXVII provides 575 compounds of formula lal whercin T1is CR*®, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and thc values of R*, R*, R* and R* arc given in Table 1.

Table CXXX1X provides 575 compounds of formula lam whercin T1 is CR*™, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R%, R*, R® and R* are given in Table 1.

Table CXL provides 575 compounds of formula lan wherein T1 is CR™, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R*, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXLI provides 575 compounds of formula lao wherein T1 ig CR®™, T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and thc values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.

Table CXLII provides 575 compounds of formula Iap wherein T1 is CR*™, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXLHI provides 575 compounds of fornula laq wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CXLIV provides 5§75 compounds of forlmula lar wherein T1 is CR®, T2 is N, T3 is
CR* T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.

Table CXLYV provides 575 compounds of formula las wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR™ T4 is CR* and the values of R, R**, R*® and R*°arc given in Tablc 1.

Table CXLVI provides 575 compounds of formula lat wherein T1 is CR"’, T2isN, T3 s
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CXLVII provides 575 compounds of formula lau wherein T1 is CR®®, T2is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R%, R, R®® and R* are given in Table 1.

Table CXLVIIE provides 575 compounds of formula lav wherein T1 is CR®, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R** are given in Tablec 1.

Tabile CLL provides 575 compounds of formula law wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R*, R", R*" and R* are given in Table 1.

Table CL provides 575 compounds of formula lax wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is CR*,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CLI provides 575 compounds of formula wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR®, T4
is CR* and the values of R%, R*®, R** and R* are given in Tablc 1.

Table CLII provides 575 compounds of formula Iaz wherein T1 is CR®, TZis N, T3 is CR™,

T4 is CR* and the values of R®, R, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CLIII provides 575 compounds of formula Tba wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*™, T4 is CR* and the valucs of R%, R*, R"® and R* are given in Table 1.

Table CLIV provides 575 compounds of formula Ibb wherein T1 is CR*®, T2is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R}, R*®, R* and R* are given in Table 1.

Table CLV provides 575 compounds of formula Ibc wherein T1 is CR*™ T2is N, T3 is CR™,
T4 js CR* and the values of R?, R*, R* and R*" are given in Table 1.

Table CLVI provides 575 compounds of formula Ibd wherein T1 is CR*®’, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*® and R* arc given in Tablc 1.

Table CLVII provides 575 compounds of formula Ibe wherein T1 is CR®, T2is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CLVIII provides 575 compounds of formula Ibf wherein T1 is CR™, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*" and R* arc given in Table 1.

Tablc CLIX provides 575 compounds of formula Ibg wherein T1 is CR®®, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the valucs of R%, R*, R®® and R* arc given in Tablc 1.

Table CLX provides 575 compounds of formula [l_)h wherein T1 is CR'“’, T2is N, T3 is CR™,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CLXI provides 575 compounds of formula Ibi wherein T1 is CR™ T2isN, T3 is
CR*™ T4 is CR* and the values of R%, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CLXII provides 575 compounds of formula Ibj wherein T1 is CR*’, T2is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R*® and R* arc given in Tablc 1.

Table CLXIll provides 575 compounds of formula Ibk wherein T1 is CR*®, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R®, R®*, R* arid R* arc given in Table 1.

Table CLXIV provides 575 compounds of formula Ibl wherein T1 is CR® T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and the values of R%, R**, R*® and R*" are given in Table 1.

Table CLXV provides 575 compounds of formula Ibm wherein T1 is CR*® T2isN, T3 is
CR*, T4 is CR* and thc values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CLXVI provides 575 compounds of formula Ibn wherein T1 is CR®®, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R**, R* and R* are given in Table 1.

Table CLXVII provides 575 compounds of formula Ibo wherein T1 is CR*’, T2is N, T3 is
CR™, T4 is CR* and the values of R®, R®, R*® and R are given in Table 1.

Table CCl provides 575 compounds of formula [a wherein T1 is CR®, T2 is CR*, T3 is N,

T4 is CR* and the valucs of R?, R*®, R* and R* arc given in Table 1.
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Table CCIl provides 575 compounds of formula Ib wherein T1 is CR‘“’, T2 is CR™ T3 is N,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*’ and R* are given in Table 1.

Table CCIII provides 575 compounds of formula Ic wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR™ and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCIV provides 575 compounds of formula Id wherein T1 is CR*®, T2.is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R®, R*, R*™ and R* are given in Table 1.

Table CCV provides 575 compounds of formula Ie wherein T1 is CR*®, T2 is CR™, T3 is N,
T4 is CR*™ and the valucs of RY, R*, R™ and R* are given in Table 1.

Table CCVI provides 575 compounds of formula If wherein T1 is CR*™, T2 is CR*™, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R%, R*, R*® and R* are given in Tuble 1.

Table CCVII provides 575 compounds of formula Ig wherein T1 is CR®®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R*, R®, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCVIII provides 575 compounds of formula Th whercin T1 is CR*®, T2 is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R*, R, R* and R* are given in Table 1.

Table CCIX provides 575 compounds of formula li wherein T1 is CR®, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the valucs of R%, R*, R*® and R* are given in Table I.

Table CCX provides 575 compounds of formula Ij wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R', R*® R*® and R* are given in Table 1.

Table CCX| provides 575 compounds of formula Tk wherein T1 is CR*®, T2 is CR®, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R', R® R* and R* arc given in Table |.

Table CCXII provides 575 compounds of formula Il wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of Ra. R™ R*and R* arg given in Table 1.

Table CCXIIl provides 575 compounds of formula Im wherein T1 is CR™ T2 is CR*™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R%, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXIV provides 575 compounds of formula In wherein T1 is CR®®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*®® and R* are given in Table 1.

Table CCXV provides 575 compounds of formula o wherein 11 is CR*, T2 is CR®, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCX VI provides 575 compounds of formula Ip wherein T1 is CR*’, T2 is CR®, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R*, R*, R*" and R* are given in Table 1. _

Table CCXVII provides 575 compounds of formula Iq wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR** and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CCXVIIT provides 575 compounds of formula Ir wherein T1 is CR*®, T2 is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R%, R R*® and R* arc given in Table 1.

Table CCXIX provides 575 compounds of formula Is wherein T1 is CR®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*" and R™ are given in Table 1.

Table CCXX provides 575 compounds of formula It wherein T1 is CR"’, T2isCR® T3is
N, T4 is CR* and the values of R, R*, R** and R*“ are given in Table 1.

Table CCXXI provides 575 compounds of formula Iu wherein T1 is CR*®, T2 is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* arc given in Tuble 1.

Table CCXXI! provides 575 compounds of formula Iv wherein T1 is CR™, T2 is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R* R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXXIH provides 575 compounds of formula Iw wherein T1 is CR®®, T2 is CR™, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Tablec CCXX1V provides 575 compounds of formula Ix wherein T1 is CR™, T2 is CR™, T3
is N, T4 is CR* and the valucs of R®, R*, R® and R* are given in Tablc 1.

Tahle CCXXV provides 575 compounds of formula fy wherein T1 is CR*, 12 is CR™, T is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXX VI provides 575 compounds of formula 1z wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Tablc !.

Table CCXXVII provides 575 compounds of formula laa wherein T1 is CR™ T2is CR™, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXXV!II provides 575 compounds of formula Iab wherein Tt is CR*>, T2 is CR*,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R and R* are given in Table 1.

Table CCXXIX provides 575 compounds of formula lac wherein T1 is CR™, T2 is CRY, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R**, R*" and R* are given in Table {.

Table CCXXX provides 575 compounds of formula lad wherein T1 is CR®, 72 is CR*, T3
is N, T4 is CR*™ and the values of R*, R**, R® and R are given in Table ).

Table CCXXX) provides 575 compounds of formula Iae wherein T1 is CR®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCXXXII provides 575 compounds of formula Iaf wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of RY, R*®, R® and R* are given in Teble 1.

Table CCXXXUI provides 575 compounds of formula lag wherein T1 is CR*®, T2 is CR*,

T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R®® and R* arc given in Table 1.
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Table CCXXXI1V provides 575 compounds of formula [ah wherein Tl is CR"™, T2 is CR™,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R®, R and R* are piven in Table |.

Table CCXXXV provides 575 compounds of formula lai wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R%, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXXXV1 provides 575 compounds of formula laj wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCXXXVII provides 575 compounds of formula Iak wherein T1 is CR*, T2 is CR*",
T3 is N, T4 is CR* and the values of R¥, R*, R™ and R* arc given in Table 1.

Table CCXXXVIII provides 575 compounds of formula lal wherein T is CR*®, T2 is CR*,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R®, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCXXX1X provides 575 compounds of formula lam wherein T1 is CR®®, T2 is CR,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R™ and R* arc given in Table 1.

Table CCXL provides 575 compounds of formula fan whercin T1 is CR*®, T2 is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R?, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCXLI provides 575 compounds of formula lao wherein T1 is CR®, T2 is CR®, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R%, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCXLII provides 575 compounds of formula iap wherein T1 is CR® T2is CR™ T3is
N, T4 is CR™ and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table }.

Table CCXLII providcs 575 compounds of formula [aq wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCXLIV provides 575 compounds of formula lar wherein T1 is CR*® T2isCR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R*® are given in Table 1.

Table CCXLYV provides 575 compounds of formula Ias wherein T1 is CR™ T2is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the vatues of R®, R*, R* and R* arc given in Table 1.

Table CCXLVI provides 575 compounds of formula lat wherein T1 is CR*®, T2 is CR", T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R**, R** and R* are given in Table 1.

Table CCXLVII provides 575 compounds of formula lau wherein T1 is CR®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R*, R* R*® and R* arc given in Table 1.

Table CCXLVIII provides 575 compounds of formula Iav wherein T1 is CR*, T2 is CR,
T3 is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCIL provides 575 compounds of formula Jaw wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CCL provides 575 compounds of formula lax wherein T1 is CR*, T2is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R, R*, R*® and R* arc given in Table |.

Table CCLI provides 575 compounds of formula wherein T1 is CR*", T2 is CR®, T3 is N,
T4 is CR* and the values of RY, R*, R® and R* are given in Table 1.

Table CCLII provides 575 compounds of formula laz wherein T1 is CR*™®, T2is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCLIH provides 575 compounds of formula Iba wherein T1 is CR*, T2is CR™, T3 is
N, T4 is CR* and the valucs of R%, R*, R®® and R* are given in Tablc 1.

Tablc CCLIV provides 575 compounds of formula Ibb wherein Tt is CR® T2is CR*™ T3 is
N, T4 is CR* and the values of RY, R**, R*® and R* arc given in Teble 1.

Table CCLV provides 575 compounds of formula Ibc wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of RY, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCLVI provides 575 compounds of formula [bd wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCLVI provides 575 compounds of formula Ibe wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the valucs of R“, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCLVIII provides 575 compounds of formula Ibf wherein T1 is CR‘"’, T2 is CR®, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCLIX provides 575 compounds of formula Ibg wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R", R**, R* and R* are given in Table 1.

Table CCLX provides 575 compounds of formula [bh wherein T1 is CR® 12is CR*, T3 is
N, T4 is CR™ and the valucs of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCLX! provides 575 compounds of formula Ibi wherein T1 is CR*®, T2 is CR®, T3 is
N, T4 is CR* and the valucs of'R'. R*, R* and R*are given in Table 1.

Table CCLXII provides 575 compounds of formula Ibj wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R®, R, R* and R*" are given in Table 1.

Table CCLXTII provides 575 compounds of formula Ibk wherein T1 is CR*, T2 is CR* T3
is N, T4 is CR*™ and the values of R*, R*, R*" und R* arc given in Table 1.

Table CCLXIV provides 575 compounds of formula Ibl wherein T) is CR®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R®® and R* are given in Table 1.

Table CCLXV provides 575 compounds of formula Ibm wherein T1 is CR*®, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of RY, R*, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CCLXVI provides 575 compounds of formula lbn wherein T1 is CR*™ T2is CR®, T3
is N, T4 is CR* and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCLX VLI provides 575 compounds of formula [bo wherein T1 is CR®, T2 is CR®, T3
is N, T4 is CR* and the values of R*, R*, R*® and R*" are given in Tabic 1.

Table CCCl provides 575 compounds of formula Ia wherein T1 is CR*, T2 is CR4*, T3 is
CR*™ T4 is N and the values of R®, R, R*® and R*" arc given in Table 1.

Table CCCII provides 575 compounds of formula Ib wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR®, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R*" are given in Table 1.

Table CCCII provides 575 compounds of formula Ic wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR*, T4 is N and the values of RY, R*, R** and R* arc given in Table 1.

Table CCCIV provides 575 compounds of formula Id wherein T is CR*, T2is CR“, T3 is
CR™, T4 is N and the values of R®, R*, R" and R* are given in Table 1.

Table CCCV provides 575 compounds of formula le whercin T1 is CR*, T2 is CR", T3 is
CR*, T4 is N and the values of R¥, R®*, R*™® and R* arc given in Table 1.

Table CCCVI pr.ovides 575 compounds of formula If wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3 is
CR®®, T4 is N and the values of R®, R, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCVU provides 575 compounds of formula Ig wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR®, T4 is N and the values of R?, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCCVIII provides 575 compounds of formula 1h wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R*, R, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCIX provides 575 compounds of formula fi wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR™ T4 is N and the values of R®, R¥, R" and R* arc given in Table .

Table CCCX provides 575 compounds of formula Ij wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR*, T4 js N and the values of R*, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXI provides $75 compounds of formula Ik wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R®, R®, R*® and R are given in Table 1.

Table CCCXII provides 575 compounds of formula 1l wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR®™, T4 is N and the values of R®, R*, R*" and R* arc given in Table 1.

Table CCCXIII provides 575 compounds of formula Im wherein Tt is CR¥, T2 is CR*, T3
is CR®™, T4 is N and the values of R?, R'I", R*® and R*" are given in Tabie 1.

Table CCCXIV provides 575 compounds of formula In wherein T1 is CR*, T2is CR*, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R%, R**, R*® and R*" are given in Table 1.
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Table CCCXV provides 575 compounds of formula lo wherein T1 is CR, T2 is CR*, T3 is
CR™, T4 is N and the valucs of R®, R**, R®® and R* are given in Table 1.

Table CCCX VI provides 575 compounds of formula Ip wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR®®, T4 is N and the values of R®, R*, R” and R* are given in Table 1.

Table CCCXVII provides 575 compounds of formula Iq wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3
is CR™, T4 is N und the values of R, R*, R™ and R* are given in Table 1.

Table CCCXVIII provides 575 compounds of formula Ir wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*, T4 is N and the values of R?, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXIX provides 575 compounds of formula Is wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR*®, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXX provides 575 compounds of formula It wherein T1 is CR*, T2 is CR™, 13 is
CR*™ 74 is N and the values of R¥, R, R*" und R* are given in Table 1.

Table CCCXXI provides 575 compounds of formula lu wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR*® T4 is N and the valucs of R®, R*, R*® and R*" are given in Table 1.

Table CCCXXII provides 575 compounds of formula lv wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*, T4 is N and the values of R?, R*, R*" and R* arc given in Table 1.

‘Table CCCX XN provides 575 compounds of formula Iw whercin T1 is CR*, T2 is CR*®, T3
is CR'®, T4 is N and the values of R®, R*®, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXIV provides 575 compounds of formula Ix wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR®, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCCXXV provides 575 compounds of formula ly wherein T1 is CR™, T2 is CR®, T3
is CR™, T4 is N and the valucs of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXV1 provides 575 compounds of formula Iz wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3
is CR™, T4 is N and the values of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXVI provides 575 compounds of formula laa wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR®®, T4 is N and the values of R®, R*, R®™ and R* are given in Table 1.

Table CCCXXVI1II provides 575 compounds of formula [ab wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR®™, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1. _

Table CCCXXIX provides 575 compounds of formula lac wherein T1 is CR%, T2 is CR*,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R®, R**, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCCXXX provides 575 compounds of formula lad wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*™, T4 is N and the valucs of R?, R**, R*® and R* are given in Table 1.
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Table CCCXXXI provides 575 compounds of formula lae wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR®, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXXI1I provides 575 compounds of formula laf wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR*®, T4 is N and the values of RY, R®, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXXITI provides 575 compounds of formula lag wherein T1 is CR*, T2 is CR™,
T3 is CR®™, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCCXXXIV provides 575 compounds of formula lah wherein T} is CR*, T2 is CR%,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R%, R*, R* and R* are given in Table 1.

Tahle CCCXXXV provides 575 compounds of formula lai wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R%, R*, R"™ and R*® are given in Table i.

Table CCCXXX VI provides 575 compounds of formula laj wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR*, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Tuble 1.

Table CCCXXXVII provides 575 compounds of formula lak wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR*, ‘T4 is N and the valucs of R¥, R*®, R® and R* are given in Table 1.

Table CCCXXXVIII pravides 575 compounds of formula Ial wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR®, T4 is N and the values of R?, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCCXXXIX provides 575 compounds of formula lam wherein Tl is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R*, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCXL provides 575 compounds of formula lan wherein T1 is CR™, T2 is CR*, T3 is
CR™, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table I.

Table CCCXLI provides 575 compounds of formula lao wherein T1 is CR*, T2 is CR™ T3
is CR*", T4 is N and the values of R, R* R* and R*are given in Table 1.

Table CCCXLII provides 575 compounds of formula lap wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3
is CR*® T4 is N and the valucs of R', R*, R* and R* are giveﬁ in Table }.

Tahle CCCXLIII provides 575 compounds of formula laq wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*® T4 is N and the values of R?, R*, R* and R are given in Tabic 1.

Table CCCXLIV provides 575 compounds of formula lar wherein T1 is CR*, T2 is CR", T3
is CR*®, T4 is N and the valucs of R*, R*, R*® and R*" are given in Table 1.

Table CCCXLV provides 575 compounds of formula las wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the valucs of R®, R*, R*® and R*are givenin Table 1.

Table CCCXLVI provides 575 compounds of formula Iat wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the valucs of R®, R*, R*® and R* are gjven in Table 1.



10

15

20

25

30

WO 2005061500 PCT/1H2004/004083

-71-

Table CCCXLVII provides 575 compounds of formula lau wherein T1 is CR™, T2 is CR™,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R*" are given in Tuble 1.

Table CCCXLVII provides 575 compounds of formula lav wherein T1 is CR*, T2 is CRY,
T3 is CR™, T4 is N and the values of R®, R**, R®® and.R* are given in Table 1.

Table CCCIL provides 575 compounds of formula law wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the values of R, R*, R*” and R*" are given in Table 1.

Table CCCL provides 575 compounds of formula lax wherein T1 is CR*, T2 is CR*", T3 is
CR*, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCLI provides 575 compounds of formula wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR®®, T4 is N and the values of R®, R, R*" and R* arc given in Table 1.

Table CCCLII provides 575 compounds of formula laz wherein T1 is CR™, T2 is CR*", T3 is
CR*, T4 is N and the values of R®, R**, R*” and R* are given in Table 1.

Table CCCLIII provides 575 compounds of formula Iba wherein T1 is CR*, T2 is CR*" T3
is CR*™, T4 is N and the values of R®, R*, R* and R* are given in Table 1.

Table CCCLIV provides 575 compounds of formula Ibb wherein T1 is CR*, T2 is CR®, T3
is CR*, T4 is N and the values of R', R* R*®and R¥*are given in Table 1.

Table CCCLV provides 575 compounds of formula Toc wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3 is
CR"™, T4 is N and the values of R*, R, R*® and R are given in Table 1.

Tuble CCCLVI provides 575 compounds of formula [bd wherein Tt is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the values of R', R™ R*" and R*are given in Table 1.

Table CCCLVII provides 575 compounds of formula Ibe wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the values of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCLVIU provides 575 compounds of formula Ibf wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR™, T4 is N and the valucs of R®, R*, R*® and R* are given in Tablc 1.

Table CCCLIX provides 575 compounds of formula Ibg wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR™, T4 is N and the values of R%, R*, R*® and R*“ are given in Table 1.

Table CCCLX provides 575 compounds of formula Ibh wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR™, T4 is N and the values of R%, R*, R® and R* are given in Tablc 1.

Table CCCLXI provides 575 compounds of formula Ibi wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR®, T4 is N and the values of R®, R**, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCLXII provides 575 compounds of formula Ihj wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*®, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.
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Table CCCLX1II provides 575 compounds of formula bk wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3is CR™, T4 is N and the values of R®, R*, R*" and R* are given in Table 1.

Tablc CCCLXIV provides 575 compounds of formula [bl wherein T1 is CR*, T2 is CR*, T3
is CR*™, T4 is N and the valucs of R®, R*, R*™ and R* arc given in Table 1.

Table CCCLXYV provides 575 compounds of formula Ibm wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR®, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* are given in Table 1.

Table CCCLX VI provides 575 compounds of formula Ibn wherein T1 is CR*, T2 is CR*,
T3 is CR*®, T4 is N and the values of R*, R**, R*" and R* are given in Table 1.

Table CCCLXVII provides 575 compounds of formula fbo wherein T1 is CR*, T2is CR™,
T3 is CR'"’, T4 is N and the values of R®, R*, R*® and R* arc given in Table 1.

Table CDI provides 345 compounds of formula [a wherein T1is N, T2 is CR4%, T3 is N, T4

is CR* and the values of R¥, R* and R* are given in Table 2.

Tuble 2
Compound R’ CR" [C-RT]
No .
CDI-1 4-chlorobenzyl CH CH
CDI1-2 Cinnamyl CH CH
CD1-3 4-chlorocinnamyl CH CH
CDi4 4-fluorocinnamyl CH CH
CDI-S 4-bromocinnamyl CH CH
CD1-6 4-triflucromethylcinnamyl CH CH
CD1-7 4-trifluoromethoxycinnamy! CH CH
CDL-8 4-pentafluoroethoxycinnamyl CH CH
CD1-9 4-methoxycinnamyl CH CH
CD1-10 4-ethoxycinnamyl CH CH
CDI-11 4-cyanocinnamyl CH CH
CD1-12 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CH
CD1-13 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CH CH
CD1-14 3-(4-chlorophenyt)-3-fluoro-allyl CH CH
CDI-15 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH | cH
CD1-16 3,5-dichloro-cinnamyl CH CH
CDI1-17 5-phcqyl-penla-2,4—dimyl CH CH
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CDI1-18 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CH C.I-I
CDI1-19 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CH
CD1-20 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CH
CD1-21 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-ally! i | cn
CD1-22 3-pyridin-4-yl-allyl CH CH
CD1-23 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl cn | cn
CD1-24 4-chlorobenzyl CF CH
CDI1-25 Cinnamyl CF | CH
CD1-26 4-chlorocinnamyl CF CH
CDI-27 4-fluorocinnamyl CF CH
CD1-28 4-bromocinnamyl CF CH
CD1-29 4-trilluoromethylcinnamyl CF CH
CDI1-30 4-trifluoromethoxycinnamyl CF CH
CD1-31 4-pentafluorocthoxycinnamyl CF CH
CDI1-32 4-methoxycinnamyl CF CH
CD1-33 4-cthoxycinnamyl CF CH
CD1-34 4-cyanocinnamyl CF CH
CD1-35 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CH
CD1-36 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CF CH
CD1-37 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CF CH
CDI1-38 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CH
CDI-39 3,5-dichloro-cinnamy) CF CH
CD1-40 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CF CH
CDI-41 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | cf CH
CD1-42 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CH
CD1-43 3-(5-trifluoromcthyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CH
CDi-44 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF CH
CD1-45 3-pyridin-4-yl-allyl cF | CH
CD1-46 - 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CF CH
CD1-47 4-chlorobenzyl CCl CH
CD1-48 Cinnamyl ccl | cH

g
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CD1-49 4-chlorocinnamyl CCl CH
FC D1-50 :—-:uorocinnamyl CCl CH
CDI1-51 romocinnamyl a1 CH
CDI1-52 4-trifluvoromethylcinnamyl CCl CH
CD1-53 4-trifluoromethoxycinnamyl CCl CH
CD1-54 4-pentaflucroethoxycinnamyl CCl CH
CDI-S55 4-methoxycinnamyl CCl CH
CD1-56 4-ethoxycinnamyl CCl CH
CD1-57 4-cyanocinnamyl! CCl CH
CD1-58 3-(6-chlora-pyridin-3-yl)-allyl Ccal CH
CD1-59 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCt CH
CD1-60 3-(4-chiorophenyl)-3-fluoro-allyl CCl CH
CDI-61 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl CH
CD1-62 3,5-dichloro-cinnamyl cC CH
CD1-63 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CCl CH
CD1-64 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CCl CH
CD1-65 3-naphthalen-2-yl-allyl CCl CH
COI-66 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl _CCI CH
CD1-67 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCl CH
CD1-68 3-pyridin-4-yl-ally] CCl CH
CD1-69 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CcCl | CH
CD1-70 4-chlorobenzyl CBr CH
CDI-7 Cinnamy CBr | CH
CDI-72 4-chlorocinnamyl CBr CH
CDI-73 4-fluorocinnamyl CBr | CH
CDI1-74 4-bromocinnamyl CBr CH
CDI-75 4-trifluoromethylcinnamyl CBr CH
CD1-76 4-trifluoromethoxycinnamyl CBr | CH
CD1-77 4-pentafluorcethoxycinnamyl CBr | CH
CDI-78 4-methoxycinnamyl CBr CH
CDI-79 4-cthoxycinnamyl CBr | CH

g0
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CDI-80 4-cyanocinnamyl CBr | CH
CD1-81 3-(G-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CBr | CH
CDI1-82 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CBr CH
CD1-83 3-(4-chiorophenyl)-3-fluoro-allyl CBr | CH
CD1-84 3-chlaro-4- luoru-cinnamyl CRr CH

F(-:m -85 : 3.5-d1chloro-c.|nnarflyl CBr | CH
CDL-86 -phenyl-penta-2,4-dicnyl CBr | CH
CDI-§7 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CBr CH
CDI-88 3-naphthalen-2-yl-allyl CBr CH
CD1-89 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CBr CH
CD1-90 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-ullyl CBr | CH
CD1-91 3-pyridin-4-yl-allyl CBr | CH
CD1-92 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-ailyl CBr | CH
CD1-93 4-chlorobenzyl CCN | CH

 CD1-94 Cinnamyl CCN CH
CD1-95 4-chlorocinnamyl CCN CH
CD1-96 4-fluorocinnamy! CCN CH
CD1-97 4-bromocinnamyl CCN CH
CD1-98 4-trifluoromethylcinnamyl CCN CH
CD1-99 4-trifluoromethoxycinnamyl CCN CH
CDL-100 4-pentafluorocthoxycinnamyl CCN CH
CDI-101 4-methoxycinnamyl CCN | CH-
CD1-102 4-ethoxycinnamyl CCN CH
CD1-103 4-cyanocinnamyl CCN | cH
CDI1-104 3-{6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCN | CH
CD!1-105 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCN | CH
CD1-106 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCN CH
CD1-107 3-chloro-4-{luora-cinnamyl CCN CH
CD1-108 3,5-dichloro-cinnamyl CCN CH
CD1-109 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCN | CH
CDI-110 4-isopropyloxycarbonylaminocinnamyl { CCN { CH

q/
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CDI1-111 3-naphthalen-2-y!-ally) CCN CH
CD1-112 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CCN | CH
CD1-113 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCN [ CH
CDI1-114 3-pyridin-4-yl-ailyl CCN | CH
CD1-115 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-aliyl CCN CH
CDI-116 4-chlorobenzyl COMe | CH
CDI1-117 Cinnamyl COMe | CH
CDI-118 4-chiorocinnamy! COMe | CH
CDI-119 4-fluorocinnamyl COMe | CH
CDI1-120 4-bromocinnamyi COMe | CH
CD1-121 A-trifluoromethylcinnamyl COMe | CH
CDI1-122 4-trifluoromcthoxycinnamyl COMe | CH
CDI-123 4-pentafluoroethoxycinnamyl COMe | CH
CDI-124 4-methoxycinnamyi COMe | CH
CD1-125 4-ethoxycinnamyl COMe | CH
CDI-126 4-cyanocinnamyl COMe | CH
CD1-127 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl COMe | CH
CDI-128 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl COMe | CH
CD1-129 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl | COMe | CH
CD1-130 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl COMe | CH
CDI-13] 3,5-dichloro-cinnamyl COMe | CH
CDI-132 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl COMc | CH
CDI-133 . 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | COMe | CH
CD1-134 3-naphthaicen-2-yi-aliyl COMe | CH
CDI-135 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | COMe | CH
CDI-136 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl COMe | CH
CD1-137 3-pyridin-4-yl-allyl COMe | CH
CDI-138 3-(2-Chloro-pyridin-4-y})-ally) COMe | CH
CD1-139 4-chlorobenzyl COCF; | CH
CD1-140 Cinnamyl COCF, | CH
CDI-141 4-chlorocinnamyl COCF,; | CH

(4
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CD1-142 4-fluorocinnamyl COCF; | CH
CD1-143 4-bromocinnamyl COCF; | CH
CD1-144 4-trifluoromethylcinnamyl COCF,{ CH
CD1-145 4-triflucromcthoxycinnamyl COCF;) CH
CD1-146 4-pentafluoroethox ycinnamyl COCF;| CH
CD1-147 4-methoxycinnamyt COCF, |- CH
CD1-148 4-cthoxycinnamyl COCF; | CH
CDI-149 4-cyanocinnamyl COCF, | CH
CDi1-150 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl COCF,| CH
CDI-151 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl COCF; | CH
CD1-152 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl COCF3 | CH
CD1-153 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl COCF,{ CH
CD1-154 3,5dichloro-cinnamyl COCEF, | CH
CD1-155 5-phenyl-penta-2,4-dienyl COCF;| CH
CD1-156 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | COCF; | CH
CDI1-157 3-naphthalen-2-yl-allyl COCF,| CH
cpi-1s8 | 3{5-tifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | COCF; | CH
CD1-159 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl COCFy| CH
CD1-160 3-pyridin-4-yl-ailyl COCF; | CH
| CDI-161 3-(2-Chioro-pyridin-4-yl)-allyl COCF; | CH
CD1-162 4-chlorobenzyl CCH; | cH
CD!-163 Cinnamyl CCH; | CH
CDI1-164 4-chiorocinnamyl CCH, | CH
CDI1-165 4-fluorocinnamyl CCH, | CH
CD1-166 4-bromocinnamyl CCH, | CH
CDI1-167 4-triflucromethylcinnamyl CCH; | CH
CDL-168 4-triflucromethoxycinnamyl CCH, | CH
CD1-169 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCH,; | CH
CD1-170 4-methoxycinnamyl CCH, | CH
CD1-17] 4-ethoxycinnamyl CCH, | CH
CDI1-172 4-cyanocinnamyl CCH; | CH

93
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CDI-173 3-(6-chloro-pyridin-3-yl}-allyl CCH, | CH
CDI1-174 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCH, | CH
CD1-175 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCH; | CH
CD1-176 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCi, | CH
CDI-177 3,5-dichloro-cinnamyl CCH; | CH
CDi1-178 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CCH; | CH
CDI1-179 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCHy | CH
CD1-180 3-naphihalen-2-yl-allyl CCH, CH
CDI-18] 3-(5-tnfluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CCH; | CH
CDI-182 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCH. | CH
CDI-183 3-pyridin-4-yl-allyl CCH; | CH
CD1-184 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCH; | CH
CD1-185 4-chlorobenzy! CCF; CH
CDI-186 Cinnamy} CCF, | CH
CD1-187 4-chlorocinnamyt CCF; | CH
CD1-188 4-fluorocinnamyl CCF, | CH
CD1-189 4-bromocinnamyl CCFy | CH
CDI1-190 4-trifluoromethylcinnamyl CCFs | CH
CDI-191 4-trifluoromethoxycinnamyl CCF; | CH
CD1-192 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCF; | CH
CD!-193 4-methoxycinnamyl CCF, | CH
CDI1-194 4-cthoxycinnamyl CCF; | CH
CD1-195 4-cyanocinnamyl CCF; CH
CD1-196 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCF; | CH
CD1-197 3-(4-chloropheny!)-but-2-enyl CCF; CH
CD1-198 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-atlyl CCFy { CH
CD1-199 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCF, | CH
CD1-200 3,5-dichloro-cinnamyl CCF; | CH
CD1-201 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCF; | CH
CD1-202 4-isopropyloxycarbonylaminocinnamyl | CCF, CH
CD1-203 3-naphthalen-2-yl-allyl CCF;, | CH
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- {cpi-204 | 3-(5-trifluoromethyi-pyridin-2-yl)-allyl { CCFy | CH
CD1-205 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCF; | CH
CD1-206 3-pyridin-4-yl-allyl CCFy, | CH
CD1-207 3-(2-Chloro-pyridin-4-y1)-allyl CCF, | CH
CD1-208 4-chlorobenzyl CH cCl
CD1-209 Cinnamyl CH | cC
CD1-210 4-chlorocinnamyl CH ccl
CD1-211 4-fluorocinnamy) CH cCl
CD1-212 4-bromocinnamyl CH CCli
CD1-213 4-trifluoromethylcinnamyl CH CCl
CD1-214 4-trifluocromethoxycinnamyt CH CcCl
CDI1-215 4-pentafluoraethox ycinnamyl CH cCl
CDI-216 4-methoxycinnamy} CH CcCl
CD1-217 4-ethoxycinnamyl CH CCl
CD1-218 4-cyanocinnamy] CH CCl
CD1-219 3-(6-chloro-pyridin-3-yi)-allyl CH CCi
CD1-220 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH cci
CD1-221 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH | cQl
CD1-222 3-chlor9-4—ﬂuoro—c.:innamyl CH CCI
CD1-223 3,5-dichloro-cinnamy! CH CCl
CD)-224 5-phenyl-penta-2.4-dienyl CH | CCi
CDI.225 | 4iSoPropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CH { CCI
CD1-226 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CcCl
CD1-227 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yi)-ailyl CH | CCl
CDI-228 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH | ca
CD1-229 3-pynidin-4-yl-allyl CH CCl
CD1-230 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH CCl
CD1-231 4-chlorobenzyl CH CF
CD1-232 Cinnamyl CH | CF
CD1-233 4-chlorocinnamyl CH CF
CDI1-234 4-fluorocinnamyl CH CF
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CD1-235 4-bromocinnamyl CH | CF
CD1-236 4-triflucromethylcinnamyl CH CF
CD1.237 4-trifluoromethoxycinnarnyl CH CF
CD1-238 4-pentafluorgethoxycinnamyl CH CF
CD1-239 4-methoxycinnamyl CH | CF
CDI1-240 4-¢thoxycinnamyl CH CF
CD1-241 4-cyanocinnamyl CH CF
CD1-242 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CH CF
CD1-243 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CH CF
CD1-244 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH | CF
CD1-245 3-chloro-4-fluvro-cinnamyl CH CF
CD1-246 3,5-dichloro-cinnamyl CH CF
CD1-247 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CH | CF
CD1-248 | 4isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CH | CF
CD1-249 3-naphthalen-2-yl-allyl CH CF
CDI-250 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CH CF
CD1-251 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH CF
CD1-252 3-pyridin-4-yl-ally] CH | CF
CD1-253 3-(2-Chlaro-pyridin-4-yl)-allyl CH | CF
CD1-254 4-chlorobenzyl ca I ca
CD1-255 Cinnamyl ccl | cal
CD1-256 4-chlorocinnamyl cct | ccl
CD1-257 4-{luorocinnamyl CCl | CCl
CD1-258 4-bromocinramyl CcCl CCl
CD1-259 4-trifluoromethylcinnamyl CCl CCl
CD1-260 4-trifluoromethoxycinnamyt CCl1 CCl
CD1-261 4-pentafiuoroethoxycinnamyl ccl | ca
CD1-262 4-methoxycinnamyl CCl CCl
CD1-263 4-ethoxycinnamyl ccl | ccl
CD1-264 4-cyanocinnamy! CCl cQl
CD1-265 3-(6~chloru-pyridin-3-yl)-allyl ccl | ccl
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CDI-266 3-{4-chlorophenyl)-but-2-enyl ca | cd
CD1-267 3-(4-chlorophenyi)-3-fluoro-allyl CCi CCl
CD1-268 3-chloro-4-11 uoro-cinpamyl Ccl CCi
CD1-269 3,5-dichloro-cinnamyl CcCl CcCl
CD1-270 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CCl | cCI
CDI1-271 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CC)] | CCl
CD1-272 3-naphthalen-2-yl-allyl CCl CCl
CD1273 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCl! CQCl
CD1-274 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CCl CCl
CD1-275 3-pyridin-4-yl-aliyl cal | ca
CD1-276 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-ally] ccl | ccl
CcD1-277 4-chlorobenzyl CF CCl
CD1-278 Cinnamy! CF ' | CCl
CD1-279 4-chlorocinnamyl CF | cal
CD1-280 4-fluorocinnamyl CF | cCl
CD1-281 4-bromocinnamyl CF CCl
CD1-282 4-triflucromethylcinnamyl CF | CCi
CD1-283 4-trifluoromethoxycinnamyl CF | cCi
CD1-284 4-pentafiuorocthoxycinnamyl CF | CCi
CD1-285 4-methoxycinnamy] CF | cCl
CD1-286 4-ethoxycinnamyl CF CCl
CD1-287 4-cyanocinnamyl CF CCl
CD].288 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CCl
CD1-289 3-(4-chtorophenyl)-but-2-enyt CF CCl
CD1-290 3-(4-chlorophenyl)-3-{luoro-allyl CF | CCl
CD1-291 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CCl
CDi-292 3,5-dichloro-cinnamyt CF CCl
CD1-293 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CF | CCl
CD1-294 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CF CcCl
CD1-295 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CcCl
cD1296 | 3-(5-triflucromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CF | CCI
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CD1-297 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF | cCl
CD1-298 3-pyridin-4-yl-allyl CF O
CD1-299 3-(2-Chloro-pyridin-4-yi)-ailyl CF | cai
CD1-300 4-chlorobenzyl CCl CF
CD1-30] Cinnamyl CCl | CF
CD1-302 4-chlorocinnamyl CCl CF

| CD1-303 4-fluorocinnamyl CCl CF
CD1-304 4-bromocinnamy! CCl1 CF
CD1-305 4-trifluoromethylcinnamyl Cccl CF
CD1-306 4-trifluoromethoxycinnamyl CCl | CF
CD1-307 4-pentafluorocthoxycinnamyl cC1 CF
CD1-308 4-methoxycinnamyl CCl | CF
CD1-309 4-cthoxycinnamy) CCl CF
CD1-310 4-cyanocinnamyl CCl CF
CD1-311 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CCl CF
CD1-312 3-(4chlorophenyl)-but-2-enyl cal CF
CD1-313 3-(4-chlorophenyl)-3-fluaro-allyl ccl CF
CD1-314 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl | CF
CDI1-315 3,5-dichloro-cinnamyl CClI CF
CDI-316 5-phenyl-penta-2,4-dienyl cCl | CF
Cp1.317 | 4-isopropyloxycerbonylamino-cinnamyl | CCl | CF
CD1-318 3-naphthalen-2-yl-allyl Cccl CF
CDI-319 3-(5-triflucromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CCl | CF
CD1-320 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-ailyl CCli CF
CDI-321 3-pyridin-4-yl-allyl CCl | CF
CD1-322 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl}-allyl CCl CF
CD1-323 4-chlorobenzyl CF CF
CD1-324 Cinnamyl CF | CF
CD1-325 4-chlorocinnamyl CF CF
CD1-326 4-fluorocinnamyl CF . CF
CD1-327 4-bromocinnamyl CF | CF

6



10

WO 2005/061500 PCT/IB2004/004083
-83-
CD1-328 4-trifluoromethylcinnamyl CF CF
CD1-329 4-trifluoromethoxycinnamyl CF CF
CD1-330 4-pentafluoroethoxycinnamyl CF | CF
CD1-331 4-methoxycinnamyl CF | CF
CD1-332 4-ethoxycinnamyl CF CF
CD1-333 4-cyanocinnamyl CF CF
CD1-334 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF CF
CD1-335 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl CF | CF
CD1-336 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-ally} CF | CF
CD1-337 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CF CF
CD1-338 3,5-dichloro-cinnamyl CF CF
CD1-339 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CF | CF
CD1-340 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl CF CF
CD1-341 3-naphthalen-2-yl-allyl CF CF
CD1-342 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CF CF
CD1-343 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF CF
CD1-344 3-pyridin-4-yl-allyl CF CF
CD1-345 3-(2-Chloro-pyridin-4-yI)-allyl CF CF

Table CDII provides 345 compounds of formula Ib wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDIII provides 345 compounds of formula Ic wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR* and the valucs of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDIV provides 345 compounds of formula Id wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDV provides 345 compounds of formula Ie wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDVI provides 345 compounds of formula [f wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDVII provides 345 compounds of formula Ig wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
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Table CDVII! provides 345 compounds of formula Ih wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

‘Table CDLX provides 345 compounds of formula li wherein T1 is N, T2 is CR™, T3is N, T4
is CR*" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDX i)rovides 345 compounds of formula 1j whercin T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR*" and the valucs of R8, R* and R*" are given in Table 2.

Table CDXI1 provides 345 compounds of formula tk wherein T1 is N, T2 is CR* T3isN, T4
is CR*f and the values of R8, R* and R*' arc given in Tablc 2.

Table CDXII provides 345 compounds of formula Il wherein T1 is N, T2 is CR% T3isN,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDXIII provides 345 compounds of formula Im wherein T1 is N, T2 is CR* T3is N,
T4 is CR* and the values of R8, R** and R*' arc given in Table 2.

Table CDXIV provides 345 compounds of formuta In wherein T1 is N, 12 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDXV provides 345 compounds of formula Io whercin T1is N, T2 is CR* T3isN,
T4 is CR" and the values of R8, R*° and R are given in Table 2.

Table CDXV! provides 345 compounds of formula Ip wherein T1 is N, T2 is CR*", T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDXVH! provides 345 compounds of formula Iq wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R* are gjven in Table 2.

Table CDXVIII provides 345 compounds of formula Ir wherein T1 is N, T2 is CR* T3 isN,
T4 is CR* and the values of R8, R*® and R*' arc given in Table 2. .

Table CDXIX provides 345 compounds of formula Is wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDXX provides 345 compounds of formula It wherein T1 is N, T2 is CR* T3isN,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDXX| provides 345 compounds of formula Iu wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R** and R* are given in Table 2. .

Table CDXXIl provides 345 compounds of formula Iv wherein T1 is N, T2 is CR%“ T3isN,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2,

Table CDXX1l1 provides 345 compounds of formula lw wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*' and the values of R8, R* and R are given in Table 2.
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Table CDXXIV provides 345 compounds of formula Ix wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the valucs of R8, R* and R*" arc given in Table 2.

Table CDXXYV providcs 345 compounds of formula Iy wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDXXVI provides 345 compounds of formula Iz wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T'4 is CR*  and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDXXVII provides 345 compounds of formula [aa wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* und R*' arc given in Table 2.

Table CDXXVI11 provides 345 compounds of formula lub wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N. T4 is CR*  and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDXXIX provides 345 compounds of formula lac wherein T1 is N, T2 is CR“, T3 s
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R*" are given in Table 2.

Table CDXXX provides 345 compounds of formula lad wherein T1 is N, T2 is CR* T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' arc given in Table 2.

Table CDXXXI provides 345 compounds of formula lac wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*' and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDXXXII provides 345 compounds of formula [af wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and thc values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDXXXIII provides 345 compounds of formula Jag wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDXXXIV provides 345 compounds of formula lah wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDXXXYV provides 345 compounds of formula Iai wherein T1 is N, T2 is CR* T3is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2. _

Table CDXXXVI provides 345 compounds of formula [aj wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDXXXVII provides 345 compounds of formula Iak wherein T1 is N, T2 is CR*, T3
is N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R*/ are given in Table 2.

Table CDXXXVIII provides 345 compounds of formula Jal wherein T1 is N, T2 is CR"™, T3
isN,T4is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDXXXIX provides 345 compounds of formula lam wherein T1 is N, T2 is CR* T3
is N, T4 is CR* and the velues of R8, R* and R*' are given in Table 2.



10

15

20

25

30

WO 2005061500 PCT/1B2004/004083

-86-

Table CDXL provides 345 compounds of formula lan wherein T is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR*M and the values of RS, R* and R* are given in Table 2.

Table CDXLI provides 345 compounds of formula lao wherein T1is N, T2 js CR*, T3 is N,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
Table CDXLI provides 345 compounds of formula lap wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
Table CDXLIII provides 345 compounds of formula Jaq wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*' and the values of R8, R* and R arc given in Table 2.
Table CDXLI1V provides 345 compounds of formula lar wherein Tl is N, T2 is CR‘“, T3is
N, T4 is CR*" and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.
Table CDXLYV provides 345 compounds of formula las wherein T1 is N, T2 is CR% T3isN,
T4 js CR*' and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.
Table CDXL.VI provides 345 compounds of formula Iat wherein T1 is N, T2 is CR* T3is
N, T4 is CR" and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.
Table CDXL.V1I provides 345 compounds of formula lau wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.
Table CDXLVIH provides 345 compounds of formula lav wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R" are given in Table 2.

Tabie CDIL provides 345 compounds of formula law whercin T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*" arc given in Table 2.

Table CDL provides 345 compounds of formula lax wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N, T4
is CR*" and the values of R8, R** and R*' are given in Table 2.

Table CDLI provides 345 compounds of formula wherein T1 is N, T2 is CR* T3isN, T4 is
CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Ta-b!c CDLI! provides 345 compounds of formula laz wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDLIII provides 345 compounds of formula Iba wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
Table CDLIV provides 345 compounds of formula Ibb wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*/ are given in Table 2.

Table CDLV provides 345 compounds of formula Ibc wherein Tl is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
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Table CDLVI provides 345 compounds of formula lbd wherein T1 is N, T2 is CR* T3isN,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDLVII provides 345 compounds of formula Ibe wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the valucs of R8, R and R* are given in Table 2.

Talblc CDLVIII provides 345 compounds of formula Ibf wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*" and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table CDLIX provides 345 compounds of formula Ibg wherein T1 is N, T2 is CR‘", T3isN,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDLX provides 345 compounds of fonnul_n Tbh wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Tablc CDLX] provides 345 compounds of formula Ibi wherein 'l is N, T2 is CR* T3isN,
T4 is CR* and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table CDLXI1I provides 345 compounds of formula Ibj wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is N,
T4 is CR*" and the values of R8, R* and R are given in Table 2.

Table CDLXIII provides 345 compounds of formula Ibk wherein T1 is N, T2 is CR* T3is
N, T4 is CR*" and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDLXIV providcs 345 compounds of formula Ib] wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*" and the values of R8, R* and R*f are given in Table 2.

Table CDLXYV provides 345 compounds of formula Ibm wherein T1 is N, T2 is CR*, T3is
N, T4 is CR* and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table CDLX VI provides 345 compounds of formula Ibn wherein T1 is N, T2 is CR*, T3 is
N, T4 is CR*  and the values of R8, R* and R*f are given in Table 2.

Table CDLXVI1! provides 345 compounds of formula Ibo wherein T1 is N, T2 is CR* T3is
N, T4 is CR*  and the values of R8, R*® and R* are given in Table 2.

Table DI provides 345 compounds of formula la wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CRY, T4
is N and the values of R®, R* and R* are given in Table 2.

Table DI provides 345 compounds of formula Ib wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DIl provides 345 compounds of formula Ic wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R*" and R* are given in Table 2.

Table DIV provides 345 compounds of formula Id wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

lo



10

15

20

25

30

WO 2005/061500 PCT/1B2004/1:1083

Table DV provides 345 compounds of formula Ie wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR*/,
T4 is N and the values of R8, R* and R are given in Table 2.

Table DVI provides 345 compounds of formula If wherein T1 is CR*, T2isN, T3 is CR'",
T4 is N and the values of R8, R* and R*/ are given in Table 2.

Table DVII provides 345 compounds of formula Ig wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR*.,
T4 is N and the values of R8, R™ and R* are given in Table 2.

‘Table DVIII provides 345 compounds of formula Th wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR¥|
T4 is N and the valucs of R8, R* and R*" are given in Table 2.

Table DIX provides 345 compounds of formula li wherein 11 is CR*, 12 is N, T3 is CR¥,
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DX provides 345 compounds of formula lj wherein T1 is CR* T2isN, T3 is CRY, 14
is N and the values of R8, R* and R are given in Table 2.

Table DXI1 provides 345 compounds of formula Ik wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR‘",
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXII provides 345 compounds of formula Il wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table DXIII provides 345 compounds of formula Im wherein T1 is CR*, T2is N, T3is
CR™, T4 is N and the values of R8, R* and R are given in Table 2.

Table DXIV provides 345 compounds of formula In wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR¥,
T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Tablc 2.

Table DXV provides 345 compounds of formula lo wherein T1 is CR*, T2isN, T3 is CR“.
T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table DXVI provides 345 compounds of formula Ip whercin T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R*' arc given in Table 2.

Table DXVII provides 345 compounds of formula Iq wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CRY, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXVIHI provides 345 compounds of formula Ir wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table DXIX provides 345 compounds of formula Is wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CRY,
T4 is N and the values of R8, R* and R arc given in Table 2.

Table DXX provides 345 compounds of formula It wherein T1 is CR*, T2 i.;; N, T3 is CRY,
T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
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Table DXXI provides 345 compounds of formula Iu wherein T1 is CR*, T2isN, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R*" are given in Table 2,

Table DXX!I provides 345 compounds of formula lv wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXIII provides 345 compounds of formula Iw wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CRY, T4 is N and the values of R8, R* and R*/ are given in Table 2.

Table DXXIV provides 345 compounds of formula Ix wherein T1 is CRY, T2 is N, T3 is
CR*", T4 is N and the values of R8, R* and R/ are given in Table 2.

Table DXXV provides 345 compounds of formula [y wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CRY, T4 is N and the values of R8, R* and R arc given in Table 2.

Table DXXVI provides 345 compounds of formula [z wherein T1 is CR*, T2 is N, T3is
CR“, T4 is N and the values of R8, R*" and R* are given in Table 2.

Table DXXVII provides 345 compounds of formula Iaa wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR", T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DX XV provides 345 compounds of formula lab wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table DXXIX provides 345 compounds of formula lac whercin T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR“, T4 is N and the values of RS, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXX provides 345 compounds of formula Jad wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CRY, T4 is N and the valucs of R8, R*® and R* arc given in Table 2.

Table DXXXI provides 345 compounds of formulz lae wherein.Tl is CR*™ T2isN, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXXII provides 345 compounds of formula laf wherein T1is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXXII provides 345 compounds of formula lag wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXXIV provides 345 compounds of formula Iah wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CRY, T4 is N and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.

Table DXXXV provides 345 compounds of formula [ai wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR™, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXXX VI provides 345 compounds of formula laj wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR", T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.
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Table DXXXVII provides 345 compounds of formula [ak wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*", T4 is N and the valucs of R8, R* and R¥ are given in Table 2.
Table DXXXVIII provides 345 compounds of formula Ial wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the valucs of R8, R* and R*' are given in Table 2.
Table DXXXLX provides 345 compounds of formula lam wherein T1 is CR*, T2isN, T3 is
CR" T4 is N and the valucs of R8, R* and R* arc given in Table 2.
Table DX]I. provides 345 compounds of formula lan wherein T1 is CR*™, T2is N, T3 is CRY
T4 is N and the values of R8, R* and RY are given in Tablc 2.
Tablc DXLI provides 345 compounds of formula lao whercin T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR* T4 is N and the values of R8, R* and R*" are given in Table 2.
Table DXLII provides 345 compounds of fortnula lap wherein T1 is CR™, T2 is N, T3 is
CRY T4 is N and the values of R8, R* and R*' arc given in Table 2.
Table DXLIU provides 345 compounds of formula [ag wherein T1 is CR* T2isN, T3is
CR*, T4 is N and the valucs of R8, R* and R*" are given in Table 2.
Table DXLV provides 345 compounds of formula Iar wherein T1 is CR* T2is N, T3is
CR* T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DXLV provides 345 compounds of formula las wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR* T4 is N and the values of R8, R* and R*" are given in Table 2.

Table DXLVI provides 345 compounds of formula lat wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and thc valucs of R8, R* and R*"are given in Table 2.

Table DXLVII provides 345 compounds of formula lau wherein T1 is CR%, T2 is N, T3 is
CR* T4 is N and the values of R8, R* and R*f are given in Table 2,

Table DXLVII provides 345 compounds of formula [av wherein T1 is CR™ T2isN, T3 is
CRY, T4 is N and the values of R8, R* and R*! are given in Table 2,

Table DIL provides 345 compounds of formula law wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR¥,
T4 is N and the valucs of R8, R* and R* are given in Table 2,

Table DL provides 345 compounds of formula lux wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is CR",
T4 is N and the values of R8, R* and R*/ are given in Table 2.

Table DLI provides 345 compounds of formula wherein T1 is CR™, T2 is N, T3 is CR¥, T4
is N and the values of R8, R* and R*' arc given in Table 2.

Table D111 provides 345 compounds of formula laz wherein T1is CR*, T2 is N, T3 is CR¥,
T4 is N and the values of R8, R* and R* arc given in Table 2.
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Table DLII] provides 345 compounds of formula Iba wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R*( are given in Table 2.

Table DLIV provides 345 compounds of formula Ibb wherein T1 is CR* T2isN, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R8, R* and R* arc given in Teble 2.

Table DLV provides 345 compounds of formula lbc wherein Tl is CR* T2isN, T3is CR“,
T4 is N and the values of R8, R* and R*" are given in Table 2.

Table DLVI provides 345 compounds of formula [bd wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR“, T4 is N and the values of RS, R* and R¥ are given in Table 2.

Table DLVII provides 345 compounds of formula Ibe wherein T1 is CR“, T2isN,T3is
CR¥ T4 is N and the values of R8, R* and R¥ are given in Table 2.

Table DLVIII provides 345 compounds of formula Jbf wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR¥, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Tablc 2.

Tabie DLIX provides 345 compounds of formula Ibg wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*" T4 is N and the values of R8, R* and R arc given in Table 2.

Table DLX provides 345 compounds of formula Tbk wherein T1 is CR%, T2 is N, T3 is CRY,
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DLXI provides 345 compounds of formula Ibi wherein T1 is CR*, 12 is N, 13 is CRY,
T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Tablc 2.

Table DLXII provides 345 compounds of formula Ibj wherein T1 is CR*, T2is N, T3 is
CR*, T4 is N and the valucs of R8, R* and R are given in Table 2.

Table DLXIII provides 345 compounds of formula bk wherein T1 is CR, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the values of R&, R* and R* are given in Table 2.

Table DLXIV provides 345 compounds of formula Ibl wherein T1 is CR*, T2isN, T3 is
CR™, T4 is N and the values of R8, R* and R*' are given in Table 2.

Table DLXV provides 345 compounds of formula [bm wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the valucs of R8, R*" and R*/ are given in Table 2.

Table DLXVI provid_cs 345 compounds of formula Tbn wherein T1 is CR*, T2 is N, T3 is
CR¥, T4 is N and the values of R8, R* and R* are given in Table 2.

Table DLXVII provides 345 compounds of formula Ibo wherein Tt is CR*, T2 is N, T3 is
CR*, T4 is N and the valucs of R8, R* and R* ure given in Table 2.

Table DCI provides 345 compounds of formula Ica
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wherein T1is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of Rs, R* and R* are given in Table 2.
Tablc DCII provides 345 compounds of formula Icb

N
T
il
Tl
4
(o] — \N
(Icb)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R'. R* and R*'are given in Table 2.
Table DCIII provides 345 compounds of formula Icc

Fa
N
T
Ta N cl
N

~X
0
=" (Icc)

wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* are given in Table 2.
Table DCIV provides 345 compounds of formula lcd

fIB
N
N

T 1
% g
T3 Br
7
(Ted)

wherein Tl is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R', R* and R¥ are given in Table 2.
Table DCV provides 345 compounds of formula lce
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’RB
N

T

4 J'g)
T c
7
0 ~. N
¢l (Ico)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* are given in Table
2.
Tablc DCVI provides 345 compounds of formula Icf

Br ()
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' arc given in Table 2.
Table DCLVII provides 345 compounds of formula Icg

R8
N
T1
% g
TN CF,
~X
0 - N
(lcg)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*"and the values of R®, R* and R are given in Table 2.
Table DCVIII provides 345 compounds of formula Ich
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(ich)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*" and the values of R®, R* and R* arc given in Table 2.

Table DCIX provides 345 compounds of formula Ici

F o (ci)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*" and the values of R®, R* and R* ure given in Table 2.

Table DCLX provides 345 compounds of formula Icj

o

}‘ CH,CH,OCH,

(Icj)

wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the valucs of R®, R* and R* are given in Table 2.

Table DCXi provides 345 compounds of formula Ick

aﬁf

CH CF,
(Ick)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*" and the values of R, R* and R* are given in Table 2.

o
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Table DCXII provides 345 compounds of formula Icl

it
N
T; |
TI*T N
3
o

(3ch)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of RY, R* and R* are given in Table 2.
Table DCXIII provides 345 compounds of formula lcm

N
l )\NHCH,
o (lcm)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*"are given in Table 2.
Table DCXIV provides 345 compounds of formula Icn

'

N

T; |

T
: 3\
NHCH,CH
) 2 (ten)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* are given in Table
10 2.
Table DCXYV provides 345 compounds of formula Ico

3
}‘NHCH,CH,OCH,
o (Ico)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*  and the values of R®, R* and R are given in Table 2.
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Table DCXVI i)rovidcs 345 compounds of formula Icp
Fﬂ

N
3
)\NHCH(CH,),
0 (lcp)

wherein Tl is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of RY, R* and R* are given in Table 2.
Table DCXVII provides 345 compounds of formula leq

FB
N
/T' ‘
4
T!
oy
7 3
N (1cq)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*/ and the values of R®, R*" and R* ar¢ given in Table 2.

Table DCXVIH provides 345 compounds of formula ler

FB

3

o)
\@
N (ler)

whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*f and the values of R®, R* and R*' ure given in Table 2.
Table DCXIX provides 345 compounds of formula Ics '

(12
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R8
!
N
T
4 T
L N
Z:N
\ /)
N (Ics)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R*, R* and R* arc given in Table 2.
Table DCXX provides 345 compounds of formula let

I
N

0
S
=
A (Iet)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* arc given in Table 2.

Table DCXXI pravides 345 compounds of forraula Icu

e
N
/"
T4 |
LE
0 N
\-4
N"Y (lcu)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the valucs of R®, R* and R*'are given in Table 2.
Table DCXXII provides 345 compounds of formula Icv
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R8
/
N
1-l
e
AN
LH N
OJ\ NH
”~
o (Icv)

wherein T1 is S, 12 is CR*, T3 is CR*  and the values of R%, R* and R*' are given in Table
2.
Table DCXXIII provides 345 compounds of formula lcw

R
/B
N
T
ve
N
T; N

OJ\NH o
(-0
([ew)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and 1hc values of R®, R* and R* are given in Table
2.
Table DCXXIV provides 345 compounds of formula lex

(Icx)
wherein T1is S, T2 is CR‘“, T3 is CR* and the values of R', R* and R are given in Table
2. _

Table DCXXYV provides 345 compounds of formula Icy
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(icy)
wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* arc given in Table
2.

Table DCXXV! provides 345 compounds of formula Icz

R8
/
N
T
/ 1
T,\\T
3 N
OJ\NH
F
(Tez)

wherein Tl is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R, R* and R* are given in Table
2 :
Table DCXXVII provides 345 compounds of formula Ida

Ra8
/
N
Ty
+/
A\Y
T3 N
O)\NH

(ida)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*f and 1he values of R®, R* and R* are given in Table
2.
Table DCXXVIII provides 345 compounds of formula Idb
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RB
/
N
TI
7
N
T3 N
PN

%

oy

SN (1dp)

wherein T1 is S, T2 is CR™, T3 is CR* and the values of R, R* and R*" are given in Table
2.

Table DCXXI1X provides 345 compounds of formula Idc

IRB
N
/"
T
,\\Ta N
OJ\ NH
Q

(ldc)
whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and thc values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

Table DCXXX provides 345 compounds of formula Idd

R8
/
N
Tl
%
T N
OJ\NH
Cl

(1dd)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*  and the values of R, R* and R* arc given in Table
2.
Table DCXXXI provides 345 compounds of formula [de
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R8
/
N
T.
ve
A\
LM N
OJ\NH
N
(Ide)
wherein T! is S, T2 is CR*, T3 is CR*  and the values of RY, R* and R* are given in Table -
2.
Table DCXXXII provides 345 compounds of formula Idf
RB
/
N
T
ve
A\
T3 N
OJ\NH
P
S qdn

wherein T1 is S, T2 is CR”, T3 is CR*" and the valucs of R®, R* and R*' are given in Table
2,
Table DCXXXIII provides 345 compounds ol formula Idg

R8
/
T‘
e
b\
T N
0)\ NH
I =N

wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR*' and the values of R%, R* and R* are given in Table
2.

[ (7
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Table DCXXXIV provides 345 compounds of formula Idh

R8
/
N
Tl.
7
A\Y
T3 N
O)\NH
Cl
I =N
¢ (Idh)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*' and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.
Tuble DCXXXYV provides 345 compounds of formula Idi
R8
/
/"
R
T N
OA\NH
I =N
F (i)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*/ are given in Tabie
2.
Table DCXXXVI provides 345 compounds of formuia Idj
R8
/
N
T
ve
A\
T; i
O NH
(-
A

/118
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wherein T1 is S, T2 is CR*,'T3 is CR*' and thc values of R®, R* and R* are given in Table
2.
Table DCXXXVII provides 345 compounds of formula Idk

RS
/
N
Tl
+/
A\Y
L N
OJ\NH
I R
=N
CN  (dx)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.
Table DCXXXVIII provides 345 compounds of formula Id]

R8
/
N
Va
K
T N
OJ\NH
N ‘
>

< (an
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' arc given in Table
2. .
Table DCXXXIX provides 345 compounds of formula ldm
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R8
/
N
:
ve
A\
T N
OJ\NH Cl
| N
P
C (1dm)

wherein Tl is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.
Table DCXLX provides 345 compounds of formula Idn

r

T1
4
T; N
OJ\NH
B
AF
F
F  (ldn)

wherein Tl is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* are given in Tablc
2.
Table DCXLI provides 345 compounds of formula Ido

R8
/
N
/"
N
T N
o | Cl
(Ido)

wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

o
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Table DCXLI provides 345 compounds of formula Idp

R8
/
N
T
o 07 (1dp)

whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R arc given in Table
2.
Table DCXLUI provides 345 compounds of formula ldq

RSB
/
N
T
\\T: N
L
PN
O (idg)

whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R*® and R* are given in Table
2.
Table DCXLIV provides 345 compounds of formula Idr

(Idr)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

Table DCXLV provides 345 compounds of formula Ids

Iz/
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R8

/

N
’TQ
T
\\T' .

o N Cl
l =N

OH  (1ds)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*! and the values of R% R* and R¥are given in Table

2.
Table DCXLYV provides 345 compounds of formula Idt

/Rﬂ
N
/"
T
\\T: , N
o)
gelse
o (1dt)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*' and the valucs of R®, R* and R* are given in Table
2.
Table DCXLVII provides 345 compounds of formula ldu

R8
/
N
/"
T\\ l
T3 N
o)
AQ(OV

o (1du)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*  and the values of R®, R* and R*/ are given in Table
2.
Table DCXLVIL provides 345 compounds of formula ldv

r2t
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R8
/
N
/"
'r\\ ,
T; N

(1dv)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R are given in Table
2 _

Table DCIL provides 345 compounds of formula Idw

(1dw)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

Table DCL provides 345 compounds of formula Idx

Cl (1dx)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

Table DCL] provides 345 compounds of formula Idy
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RB
/
N
T
N
0 N (dy)

whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR and the values of R?, R* and R*! are given in Table
2.
Table DCLII provides 345 compounds of formula Idz

}iﬂ
T
/ 1
T,\\ l
T N
H
Io) N
89S

(1dz)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*" aud the values of R®, R* and R* are given in Table
2.
Table DCLIII provides 345 compounds of formula Tea

. ,RB
N
T
4 é)
T
\\T: I N
X
o~ (lea)

whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R?, R* and R*" are given in Table
2.

2.
N

\o—

Table DCLIV provides 345 compounds of formula Ieb

] 24
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&
fo

wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* und R*f are given in Table
2.
Table DCLV providcs 345 compounds of formula lec

/
N
T.
/Ig)
T.
\T. IN

~ NH
0N~ (lec)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R*, R* and R* arc given in Table
2.
Table DCLVI provides 345 compounds of formula led

o5

7\

N2 (ed)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R, R* and R*" are given in Table
2.

Table DCLVII provides 345 compounds of formula lee
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/
N
/"
1'\\ '
T N
S
(lee)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R® R* and R* are given in Table
2.

Table DCLVIII provides 345 compounds of formula lef
R8
/

N
Tl
,/
(ief)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* und R* are given in Table
2

N
|
N=N

Table DCLIX provides 345 compounds of formula leg

N
T<\Tl ,
T N
e

Cl (Ieg)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*' and the values of R®, R* and R* are given in Table

2.

Table DCLX provides 345 compounds of formula Ieh

/26



10

WO 2005061500 PCT/IB2004/004083

-111-

R8

T

/ 1

T.
'\\T’

|
J\(_'L
I/
"\ ? (Ieh)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR*  and the valucs of R®, R* and R*' are given in Table
2.
Table DCLXI] provides 345 compounds of formula Tei

,RB
N
T
T;\/\ I
T N
N

) N (lci)
wherein Tl is S, T2 is CR™, T3 is CR* and the values of R®, R* and R are given in Table
2.
Tablc DCLXII provides 345 compounds of formula Icj

R8
/
N
r‘l
'r/ |
A}
T; N

(lej)
wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*' are given in Table
2.

Table DCLXIII provides 345 compounds of formula Iek
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S
J
N

(Iek)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R* are given in Table
2.

N=—

Table DCLXIV provides 345 compounds of formula lel

I
5
N‘;k

C (lel)
wherein T1 is S, T2 is CR", T3 is CR*' and the values of R®, R* and R* are given in Table
2.

Table DCLXYV provides 345 compounds of formula lem

,RB
N
/"
N
NAL
7 |
o 0O
N
H

t28
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wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is CR*' and the values of R, R* and R*  are given in Table

2.
Table DCLXVI provides 345 compounds of formula len

R8
/
N
T
4 %)
T
’\\T: I N
7
P~
S T N

(len)
s wherein 11 is S, T2 is CR*, T3 is CR" and the values of R, R* and R*' are given in Tablc

2.
Table DCLXVII provides 345 compounds of formula [eo

)!8
N
A
L N
\\(\N
L
¢ (lco)

wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is CR* and the values of R®, R* and R*/ are given in Tablc

10 2.
Table DCCI provides 207 compounds of formula Ica wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N

and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table 3
Compound _ R RE
No
DCCI-1 4-chlorobenzyl CH
DCCI-2 Cinnamyl CH
DCCI-3 4-chlorocinnamyl CH

[2¢
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DCCI-4 4-fluorocinnamyl CH
DCCL-5 4-bromocinnamyl CH
DCCI-6 4-trifluoromethylcinnamyl CH
DCCI-7 4-trifluoromethoxycinnamyl CH
DCCI-8 4-pentafluoroethoxycinnamyi CH
DCCI-9 4-methoxycinnamyl CH
DCCI-10 4-ethoxycinnamyl CH
DCCI-11 4-cyanocinnamyl CH
DCCI-12 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-ailyl CH
DCCI-13 3-(4-chlorophenyt)-but-2-enyt cH
DCCI-14 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CH
DCCI-15 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CH
DCCI-16 3,5-dichloro-cinnamyl CH
DCCI-17 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CH
DCCL-18 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamy! CH
DCCI-19 3-naphthalen-2-yl-allyl CH
DCCI-20 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-y)-allyl | cH
| DCCI-21 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CH
DCCI-22 3-pyridin-4-yl-allyl CH
DCCI-23 3{(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CH
DCCI-24 4-chlorobenzyl CF
DCCI-25 Cinnamy "CF
DCCI-26 4-chlorocinnamyl CF
DCCI-27 4-fluorocinnamyl CF
DCCI-28 4-bromocinnamyl CF
DCCI-29 4-trifluoromethyleinnamyl CF

| DCC1-30 4-trifluoromethoxycinnamyl oF
DCCI-31 4-pentaflucroethoxycinnamyl CF
DCCI-32 4-methoxycinnamyl CF
DCCI-33 4-ethoxycinnamyl CF -
DCCI-34 4-cyanocinnamyl CF
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DCCI-35 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl CF
DCCI-36 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CF
DCCI-37 3-(4-chlorophenyt)-3-fluoro-allyl CF
DCCI-38 3-chlorg-4-fluoro-cinnamyl CF
DCCI-39 3,5-dichloro-cinnamy! CF
DCCI-40 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CF
DCCl-41 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | cf
DCCI-42 3-naphthalen-2-yl-allyl oF
DCCI-43 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-y!)-allyl CF
DCCl-44 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CF
DCCl-45 3-pyridin-4-yl-ally! CF
DCCI-46 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl p
DCCI-47 4-chlorobenzy! CcCl
DCCI-48 Cinnamy] cCl
DCCI-49 4-chlorocinnamyl CCl
DCCI-50 4-fluorocinnamyl CCl
DCCI-51 4-bromocinnamyl cal
DCCI-52 4-triflucromethylcinnamyl CCl
DCCL-53 4-trifluoromethoxycinnamy!} CCl
DCCI-54 4-pentafluoroethox ycinnamyl CCl
DCCI-55 4-methoxycinnamy} cCli
DCCI-56 4-ethoxycinnamyl cCl
DCCI-57 4-cyanocinnamyl CCl
DCCI-58 3~(6-chloro-pyridin-3-yl)-ally] cCl
DCCI-59 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl col
DCCI-60 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl caCl .
DCCI-61 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCl
DCCI-62 3,5-dichloro-cinnamyl CCl
DCCI-63 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCl
DCCI-64 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCI
3-npaphthalen-2-yl-allyl CCl

DCCI-65

/31



WO 2005061500 PCT/1B2004/004003

-116 -
DCCL-66 3-(5-triflucromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCl
DCCI-67 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl cal
DCCI-68 3-pyridin-4-yl-allyl CCl
DCCI-69 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-aliyl ol
DCCI-70 4-chlorobenzyl CBr
DCCI-71 Cinnamyl CBr
DCCI-72 4-chlorocinnamyl CBr
DCCI-73 4-fluorecinnamy! CBr
DCCI-74 4-bromocinnamyl CBr
DCCL-75 4-trifluoromethylcinnamyl CBr
DCCI-76 4-trifluvoromethox ycinnamyl CBr
DCCI-77 4-pentafluorocthoxycinnamyl CBr
DCCI-78 4-methoxycinnamyl CBr
DCCI-79 4-ethoxycinnamyl CBr
DCCI-80 4-cyanocinnamyl CBr
DCCI-81 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-ally! CBr
DCCI-82 3-(4-chlorophenyl)-but-Z-enyl Chr
DCCI-83 3-(4-chlorophenyl)-3-{luoro-allyl CBr
DCCI-84 3-chloro-4-fluaro-cinnamyl CBr
DCCI-85 3,5-dichloro-cinnamyl CBr
DCCI-86 5-phenyl-penta-2,4-dicnyl CBr
DCCI-87 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | "CBr
DCCI-88 3-naphthalen-2-yl-allyl CBr
pcclLgy | 3-(-tifuoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | CBr
DCCI-90 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-allyl CBr
DCCI-91 3-pyridin-4-yl-allyl CBr
DCCI-92 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-aliyl CBr
DCCI-93 4-chlorobenzyl CCN
DCCL-94 Cinnamyl CCN
DCCI-95 4-chlorocinnamyl CCN
DCCI-96 4-fluorocinnamyl CCN




WO 2005/0615)0 PCT/IB2004/004083

-117-

DCCI-97 4-bromocinnamy! CCN
DCCI-98 4-trifluoromethylcinnamy! CCN
| DCCI-99 4-trifluoromethoxycinnamyl CCN
DCCI-100 4-pentafluoroethoxycinnamy) CCN
DCCI-101 4-methoxycinnamyl CCN
DCCI-102 4-ethoxycinnamyl CCN
DCCI-103 4-cyanocinnamyl CCN
DCCI-104 3-(6-chloro-pyridin-3-y])-allyl CCN
DCCI-105 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCN
DCCI-106 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCN
DCCI-107 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCN
DCCI-108 3,5-dichloro-cinnamyl CCN
DCCI-109 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CCN
DCCl11g | 4isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCN
DCCH-111 3-naphthalen-2-yl-ally] CCN
peckiyz | 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-aliyl | CCN
DCCI-113 3-{5-chloro-pyridin-2-yl)-allyt CCN
DCCI-114 3-pyridin-4-yl-allyl CCN
DCCI-115 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCN
DCCI-116 4-chlorobenzyl COMe
DCCI-117 Cinnaryl COMe
DCCI-118 4-chlorocinnamyl COMe
DCCI-119 f-ﬂuorocinnamﬁ COMe
DCCI-120 4-bromocinnamyl COMe
DCCL-121 4-trifluoromethylcinnamyl COMc
DCCL-122 4-influoromethoxycinnamyl COMe
DCCI-123 4-pentafluoroethoxycinnamyl COMe
DCCI-124 4-methoxycinnamyl COMe
DCCI-125 4-ethoxycinnamyl COMe
DCCl1-126 4-cyanocinnamyl COMe
DCCI-127 3(G-chloro-pyridin-3-y})-allyl COMe
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DCCI-128 3-(4-chlorophenyl)-but-2-cnyl COMe |
DCCI-129 3-(d~chioropheny!)-3-fluoro-ally} COMe
DCCI-130 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl COMe
DCCI-]131 3,5-dichloro-cinnamyl COMe
DCCI-132 5-phenyl-penta-2,4-dienyl COMe
DCCL.133 | “-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | COMe
DCCI-134 3-naphthalen-2-yl-ally} COMe
DCCI-135 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | COMe
DCC-136 3-(5-chloro-pyridia-2-yl)-allyl COMc
DCCI-137 3-pyridin-4-yl-aliyt COMe
DCCI-138 3-(2-Chloro-pyridin-4-yD)-allyl COMe
DCCI-139 4-chiorobenzyl COCF;
DCCI-140 Cinnamyl COCF,
DCCI-14} 4-chlorocinnamyl COCF,
DCCJ-142 4-Nluorocinnamyl COCF,
DCCI-143 4-bromocinnamyl COCF,
DCCI-144 4-trifluoromethylcinnamyi COCF,
DCCI-145 4-trifluoromcthoxycinnamyl COCF,
DCCI-146 4-pentaflucroethoxycinnamyl COCF,
DCCI-147 4-methoxycinnamyl COCF,
DCCI-148 4-cthoxycinnamyl COCF;
DCCI-149 4-cyanocinnamyl! COCF,
DCCI-150 3-(6-chloro-pyridin-3-yl)-allyl COCF,
DCCL-151 3-(4-chiorophenyl)-but-2-eny! COCF,
DCCI-152 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl COCF;
DCCI-153 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl COCF,
DCCI-154 3,5-dichloro-cinnamyl COCF;
DCCL155 5-phenyl-penta-2,4-dienyl COCF;
DCCL156 | 4isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | COCF;
DCCI-157 3-naphthalen-2-yl-allyl COCF,

3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl | COCF,

DCCI-158
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DCCI-159 3-(5-chloro-pyridin-2-yl})-allyl COCF,
DCCL-160 3-pyridin-4-yl-allyl COCF,
DCCI-161 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-ailyl COCF,
DCCI-162 4-chlorobenzyl CCH,
DCCI-163 Cinnamyl CCH,
DCCI-164 4-chlorocinnamyl CCH;,
DCCI-165 4-fluorocinnamy! CCHa
DCCI-166 4-bromocinnamyl CCH,
DCCIL-167 4-Irifluoromethylcinnamyl CCH;
DCCI-168 4-triflucoromethoxycinnamyl CCH;
DCCI-169 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCH;,
DCCI-170 4.methoxycinnamyl CCH;
DCCI-171 4-ethoxycinnamy) CCH;
DCCI-172 4-cyanocinnamyl CCH,
DCCI-173 3-(6-9hloro-pyridin-3-yl)—all yl CCH,
DCCI-174 3-(4-chlorophenyl)-but-2-enyl CCH,
DCCI-175 3-(4-chlorophenyl)-3-fluoro-allyl CCH,
DCCL-176 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCH;,
DCC1-177 3,5-dichloro-cinnamyl CCH,
DCCI-178 S-phenyl-penta-2,4-dienyl CCH,
DCCI-179 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCHs
DCCI-180 3-naphthalen-2-yl-allyl CCH;
DCCI-181 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCH,
DCCI-182 3-(5-chloro-pyridin-2-yi)-allyl CCH;
DCCIL-183 3-pyridin-4-yl-allyl CCH,
DCCI-184 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCH,3
DCCI-185 4-chlorobenzyl CCF,
DCCI-186 Cinnamyl CCF;
DCCL-187 4-chlorocinnamyl CCF,
DCCI-188 4-fluorocinnamyl CCF;

4.bromocinnamy} CCF,

DCCI-18%
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DCCI-190 4-trifluoromethylcinnamyl CCF;
DCCI-191 4-trifluoromethoxycinnamy! CCF;
DCCI-192 4-pentafluoroethoxycinnamyl CCF;
DCCI-193 4-methoxycinnamyl CCFR
DCCI-194 4-ethoxycinnamyl CCF; -
DCCI-195 4-cyanocinnamyl CCF;
DCCI-196 3-(6-chloro-pyridin-3-yD-allyl CCF,;
DCCI-197 3-(4chlorophenyl)-but-2-enyl CCF,
DCCI-198 3-(4-chlorophenyl)-3-fluaro-allyl CCF,
DCCI-199 3-chloro-4-fluoro-cinnamyl CCF,
DCCI-200 3,5dichloro-cinnamyl CCF;
DCCI-201 5-phenyl-penta-2,4-dienyl CCF;
DCCI-202 4-isopropyloxycarbonylamino-cinnamyl | CCF;
DCCI-203 3-naphthalen-2-yl-allyl CCF,;
DCCI-204 3-(5-trifluoromethyl-pyridin-2-yl)-allyl CCF,
DCCI-205 3-(5-chloro-pyridin-2-yl)-altyl CCF,
DCCI-206 3-pyridin-4-yl-allyl CCF,
DCCI-207 3-(2-Chloro-pyridin-4-yl)-allyl CCF,

Table DCCII provides 207 compounds of formula Ich wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCIII provides 207 compounds of formula Icc wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R? and R* are given in Table 3.

Table DCCIV provides 207 compounds of formula Icd wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R*® are given in Table 3.

Table DCCYV provides 207 compounds of formula Ice wherein T1 is §, T2 is CR* T3isN
and the vatues of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCVI provides 207 compounds of formula Icf wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the vatues of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCVTI provides 207 compounds of formula Icg wherein T1 is §, 12 is CR%, T3isN
and the values of R® and R* are given in Table 3.

(3¢
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Table DCCVIII provides 207 compounds of formula Ich whercin T1is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCIX provides 207 compounds of formula Ici wherein T1is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCX provides 207 compounds of formula Icj wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the velucs of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCX! provides 207 compounds of formula Ick whercin T1 is 8, T2 is CR* T3isN
and the valucs of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXII provides 207 compounds of formula ic} wherein T1is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCX!1! provides 207 compounds of formula Icm wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the valucs of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXIV pravides 207 compounds of formula Icn wherein T1 is S, T2 is CR™, T3 is
N and the vaiues of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXYV provides 207 compounds of formula Ico wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is N
and the values of RY and R* are given in Table 3.

Table DCCXV!I provides 207 compounds of formula lcp wherein T1 is S, T2 is CB"’, Tiis
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXVII provides 207 compounds of formula Icq wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Tablc 3.

Table DCCXVIII provides 207 compounds of formula Ir wherein T1 is §, T2 is CR* T3is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXIX provides 207 compounds of formula Ics whercin T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Tablec 3.

Table DCCXX provides 207 compounds of formula Ict wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXX] provides 207 compounds of formula Icu wherein T1 is S, T2 is CR®, T3 is
N and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCXXI provides 207 compounds of formula Icv wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXIIL provides 207 compounds of formula Icw wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is

N and the values of R* and R* are given in Table 3.
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Table DCCXXIV provides 207 compounds of formula lcx wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R? and R* are given in Table 3.

Table DCCXXYV provides 207 compounds of formula Icy wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCXX VI provides 207 compounds of formula Icz wherein T1 is §, T2 is CR*, T3is
N and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCXXVII provides 207 compounds of forrnula lda wherein T1 is S, T2 is CR™, T3
is N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXVIII provides 207 compounds of formula Idb wherein T! is S, T2 is CR* T3
is N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXIX provides 207 compounds of formula Idc wherein T1 is S, T2 is CR* T3is
N and the values of R® and R*® are given in Table 3.

Table DCCXXX provides 207 compounds of formula 1dd wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3. '

Table DCCXXXI provides 207 compounds of formula Ide wherein T1 is §, T2 is CR™, T3 is
N and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCXXXI1I provides 207 compounds of formula 1df wherein T1 is S, T2 is CR™ T3is
N and the valucs of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXXIII provides 207 compounds of formula Idg wherein T1 is S, T2 is CR*, T3
is N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXXIV provides 207 compounds of formula Idh wherein T1 is S, T2 is CR* T3
is N and the valucs of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXXV provides 207 compounds of formula Idi wherein T1 is S, T2 is CR*, T3
is N and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCXXXVI provides 207 compounds of formula 1dj wherein T1 is §, T2 is CR“, T3
is N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXXX VI provides 207 compounds of formula Jdk wherein T1 is S, T2 is CR*, T3
is N and the values of R* and R* arc given in Table 3.

Table DCCXXXVIII provides 207 compounds of formula Id] wherein Tl is S, T2 is CR*,
T3 is N and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCXXXIX providt:-.s 207 compounds of formula Idm wherein T1 is S, T2 is CR*, T3

is N and the values of R® and R* are given in Table 3.
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Table DCCXL provides 207 compounds of formula Idn wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R* and R* are given in Table 3.

Table DCCXLI provides 207 compounds of formula Ido wherein T1is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXLI provides 207 compounds of formula Idp wherein T1 is §, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3. .

Table DCCXLIN provides 207 compounds of formula Idq wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R¥ are given in Table 3.

Table DCCXLIV provides 207 compounds of formula Idr wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXLYV provides 207 compounds of formula Ids wherein T1 is S, T2 is CR* T3is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

‘Fable DCCXLVI provides 207 compounds of formula Idt wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCXLVII provides 207 compounds of formula Idu wherein T1 is S, T2 is CR*, T3
is N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Tuble DCCXLVIII provides 207 compounds of formula Idv wherein T1 is S, T2 is CR%, T3
is N and the values of R® and R™ are given in Table 3.

Table DCCIL provides 207 compounds of formuta Idw wherein T1 is S, T2 is CR*, T3isN

and the values of R® and R* are given in Table 3.

"Table DCCL provides 207 compounds of formula Idx wherein T1 is S, T2 is CR*, T3isN

and the values of R® and R*® are given in Table 3.

Table DCCLI provides 207 compounds of formula wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N and
the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLI provides 207 compounds of formula Idz wherein T1 is S, T2 is CR*, T3isN
and the values of R® and R*" are given in Table 3.

Table DCCLIII provides 207 compounds of formula Iea wherein T1 is S, T2 is CR* T3isN
and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCLIV provides 207 compounds of formula leb wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLYV provides 207 compounds of formula lec wherein T1 is §, T2 is CR*, T3is N

and the values of R® and R* are given in Table 3.
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Table DCCLVI provid'cs 207 compounds of formula led wherein T1is §, T2 is CR™, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLVII provides 207 compounds of formula lee wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLVIII provides 207 compounds of formula Ief wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCLIX provides 207 compounds of formula leg wherein T1 is S, T2 is CR* T3isN
and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCLX provides 207 compounds of formula Ieh wherein T1 is S, T2 is CR*, T3is N
and the values of R® and R* are given in Tublc 3.

Table DCCLXI provides 207 compounds of formula lei wherein Tt is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R*® are given in Table 3.

Table DCCLXI provides 207 compounds of formula lej wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is N
and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLXIII provides 207 compounds of formula Iek wherein T1 is §; T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Tablc 3.

Table DCCLXIV provides 207 compounds of formula el wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* arc given in Table 3.

Table DCCLXV provides 207 compounds of formula Iem wherein T1 is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R? and R* are given in Table 3.

Table DCCLXVI provides 207 compounds of formula len wherein T1 is S, T2 is CR“, T3is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Table DCCLXVH provides 207 compounds of formula leo wherein T1is S, T2 is CR*, T3 is
N and the values of R® and R* are given in Table 3.

Mass spectra data were obtained for selected compounds of Tables [ to DCCLXVII
using LCMS: LC5 (or LCMS:1.C3; retention times with * in the table 4): 254nm - gradient
10% A to 100% B A=H20+0.01%HCOOH B=CH3CN/CH30H+0.01%HCOOH positive
electrospray 150-1000 m/z. )

The data are shown in Table 4.

Tablc 4

[9c
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Compound LCMS LCMS | m.pt.
{Ret. Time, min) {M+H)

1-26 1°44* 400
1-29 1'49* 434
1-30 1'52* 450
1-210 1'54* 416
I-213 1'55* 450
1-214 1'59* 466
I-233 1'45* 400
1-236 1'52% 434
1-237 1'49* 450
11-26 1’49* 463
11-29 1'54% 497
I1-30 1'58* 513
11210 1'98 479
11-213 2'13 513
1-214 2°13 529
Li-3 246 479
11-6 2'13 513
1-7 231 529
IN-26 2'42 497
11-29 2'64 531
11-30 2'63 547
ni-210 2’20 513

11 -210 ,
N-oxide 2'36 529
1 -213 2'40 547
It -214 240 563
I1-233 2’12 497
111-236 2'20 531
1l-237 2'27 547
I11-302 2'40 493
I11-325 2'63 547
1T-328 2'47 581
111-329 246 597
V-26 2'65 531
V-29 2’75 565
Vv-30 2’60 581
V-209 2'33 513
V-210 2'83 547
V-213 2’62 581
V-214 2'4] 597
V-233 2'19 531
V-236 2'28 565
V-237 2'84 581
V-509 1'82* 565
VIII-26 1’55* 481
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VIi-29 1°59* 515
VIll-30 1'63* 531
VII-210 1°57* 497
Viil-213 1°77* 531
Vill-214 1'61* 547
XX-26 1'64* 532
xX-29 1'67* 566
XX-30 1'69* 582
XX-210 2'72 548
XX-213 1°74% 582
XX-214 1°75* 598
XX-233 2'54 532
XX-236 1'65* 566
XX-237 1°69* 582
Clil-49 208
CIL-52 91-93
CIII-53 78-80
CIil-210 95-96
CIlIl-214 81-83
CIll-555 107
CCIll-3 1'91 479
CCIlI-6 2'02 513
CCIll-7 1'74 529
cCCl-3 1'77 382
CCCII-3 1'98 479
CCCIH-26 2°04 497
CCCilI-29 2'15 531
CCCIII-30 2'19 547
CCCV-3 224 513
CCCV-26 2°32 531
CCCV-29 2'42 565
CCCV-30 2’45 581
CCCVI-3 2'30 603
CDI11-49 1'56* 514
CDI-52 1’60* 548
CDIlI-53 1°'62* 564
CDV-49 1’66* 548
CDV-52 1'72* 582
DIII-3 2°32 480
DIII-210 2'41 514
DvV-3 2'17 514
DV-210 2°47 582
DV-213 2°37 548
DV-214 2'51 598
DCIIl-3 81-82
DCl1}-6 73-77
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DCIH-7 70-74
DCII-49 69-72
DCIII-52 75
DCIII-53 70
DCV-53 62
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The compounds of the invention may bc made in a variety of ways. For example as

shown in Scheme [.

5 SCHEME |
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Thus a compound of formula 1 may be synthesised from compounds of formula 2 by

10  reaction with an alkylating agent of thc formula R8-L, where L is chloride, bromide, iodide

or a sulfonate (e.g. mesylate or tosylate) or similar leaving group at a temperature of between
ambient temperature and 100°C, typically 65°C, in an organic solvent such as

dichloromethane, chloroform or 1,2-dichloroethane in the presence of a tertiary amine base
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such as triethylamine or diisopropylethylamine and optionally catalysed by halide selts such
as sodium icdide, potassium iodide or tetrabutylammonium iodide.

Alternalively, a compound of formula 2 may be reacted with an aldchyde of the
formula RCHO at a temperature between ambicnt temperature and 100°C in an organic
solvent such as tetrahydrofuran or cthanol or mixtures of solvents in the presence of a
reducing agent such as boranc-pyridine complex, sodium borohydride, sodium
(triacetoxy)borohydride, sodium cyanoborohydride or such like, to produce a compound of
formula 1 where R8 is CHz-R.

Altemnativcly, a compound of formula 2 may be rcacted with paraformaldehyde and a
boronic acid of the formula R-B(OH); at a temperature hetween ambicnt temperature and
100°C in an organic solvent such as ethano), 1,4-dioxane or water to produce a compound of
formula 1 where R8 is CH;-R.

A compound of formula 2 may be obtained from a compound of formula 3 by
reaction with an acid such as trifluoroacetic acid at ambient temperature in an organic solvent
such as dichloromcthane, chloroform or 1,2-dichloroethane followed by neutralisation of the
reaction mixture with an aqucous solution of an inorganic base such as sodium carbonatc,
sodium bicarbonate or similar compound.

Compounds of formula 3 may be obtained from compounds of formula 4 by reaction
with a suitable electrophilic spccics. Compounds of formula 3 where Y is a carbonyl group
may be formed by the reaction of compounds of formula 4 with a carboxylic acid dcrivative
of formula R1-C(O)-Z where Z is chloride, hydroxy, alkoxy or acyloxy at a tlemperature
between 0°C and 150°C optionally in an organic solvent such as dichloromethane,
chloroform or 1,2-dichloruethane, optionally in the presence of a tertiary aminc base such as
triethylamine or diisopropylethylamine and optionally in the presence of a coupling agent
such as dicyclohexylcarbodiimide. Compounds of formula 3 where Y is a carbonyl] group and
R1 is an amino substituent of formula R’-NH- may be formed by the reaction of compounds
of formula 4 with an isocyanate of formula R'-N=C=0 under similar conditions. Compounds
of fonnula 3 where Y is a group of formula S(O), may be formed from compounds of
formulz 4 by treatment with compounds of formula of R1-S(0),-Cl under similar conditions.
Compounds of formula 3 where Y is a thiocarbonyl group and R1 is an amino substituent of
formula R'-NH- may be formed by the reaction of compounds of formula 3 with an

isothiocyanate of formula R*-N=C=8 undcr similar conditions. Alternatively compounds of
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formula 3 where Y is a thiocarbonyl group and R1 is a carbon substituent may be formed by
treatment of compounds of formula 3 where Y is a carbonyl group and R1 is a carbon
substitucnt with a suitable thionating agent such as Lawesson's rcagent.

In the above procedures, acid derivatives of the formula R1-C(0)-Z, isocyanates of
formula R’-N=C=0Q), isothiocyanatcs of formula R'-N=C=S and sulfur electrophiles of
formula R1-8(0)4-Cl are either known compounds or may be formed from known
compounds by known mcthods by a person skilled in the art.

Compounds of formula 4 may be obtained from compounds of formula § by reaction
wilh a suitable reducing agent such as lithium-tri-tert-butoxyaluminohydridc or similar
hydrides or alkoxyhydrides in an organic solvent such as in dioxane or at temperature of
between 100°C and 125°C, following the procedure described in WO-0027845.

Compounds of formula 5 may be obtained from compounds of formula 6, following
the procedure described in WQ00/27845.

Compounds of formula 6 may be obtained following the procedure described by
Bremner er al. in Synthesis 1991, 528. ' '

Compounds of formula 5 and 6 are either known compounds or may be formed from
known compounds by known methods by a person skilled in the art.

Certain compounds of formula 2, 3 and 4 arc novel compounds and as such form a
further aspect of the invention,

Alternatively compounds of formula 1 may be made by the reactions summarised in
Scheme 11

SCHEME 11
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Thus a compound of formula 1A may be synthesised from compounds of formula 7
5 by rcaction with an alkylating agent of the formula R8-L., where L is chloride, bromide,
iodide or a sullonate (e.g. mesylate or tasylate) or similar leaving group at a temperature of
betwcen ambient temperature and 100°C, typically 65°C, in an organic solvent such as
dichloromethane, chloroform or 1,2-dichloroethane in the presence of a tertiary amine base
such as triethylamine or diisopropylethylamine and optionally catalysed by halide salts such
10 as sodium iodide, potassium iodide or tctrabutylammonium iodide.

Altemnatlively, a compound of formula 7 may be reacted with an aldchyde of the
formula RCHO at a temperature between ambient temperature and 100°C in an organic
solvent such as tetrahydrofuran or ethanol or mixtures of solvents in the prescnce of I;.
reducing agent such as borane-pyridine complex, sodium borohydride, sodium

15 (triscetoxy)borohydride, sodium cyanoborohydride or such like, to produce a compound of
formula 1A where R8 is CH;-R.

Alternatively, a compound of formula 7 may be reacted with paraformaldehyde and a
boronic acid of the formula R-B(OH); at a tempcraturc between ambient temperature and
100°C in an organic solvent such as ethanol, 1,4-dioxane or water to produce a compound of

20 formula 1A where R8 is CH;-R.
A compound of formula 7 may be obtained from a compound of formula 8 by

reaction with an acid such as trifluorcacetic acid at ambient temperature in an organic solvent
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such as dichloromethane, chloroform or 1,2-dichloroethane followed biy neutralisation of the
reaction mixture with an aqueous solutien of an inorganic base such as sodium carbonate,
sodium bicarbonate or similar compound.

Compounds of formula 8 may be obtained from compounds of formula 9 by reaction
with a suitable clectrophilic species. Compounds of formula 8 where Y is a carbonyl group
may be formed by the reaction of compounds of formula 9 with a carboxylic acid derivative
of formula R1-C(O)-Z where Z is chloride, hydroxy, alkoxy or acyloxy at a temperature
between 0°C and 150°C optionally in an organic solvent such as dichloromethane,
chloroform or 1,2-dichloroethane, optionally in the presence of a tertiary amine base such as
triethylamine or diisopropylethylamine and optionally in the presence of a coupling agent
such as dicyclohexylcarbodiimide. Compounds of formula 8 where Y is a carbonyl group and
R1 is an amino substituent of formula R’-NH- may he formed by the reaction of compounds
of formuta 9 with an isocyanate of formula R*-N=C=0 under similar conditions. Compounds
of formula 8 where Y is a group of formula S(O), may be formed from compounds of
formula 9 by treatment with compounds of formula of R1-S(0),-C] under similar conditions.
Compounds of formula 8 where Y is a thiocarbonyl group and R1 is an amino subslituent of
formula R'-NH- may be formed by the reaction of compounds of formula 8 with an
isothiocyanate of formula R’-N=C=S8 under similar conditions. Alternatively compounds of
formula 8 where Y is a thiocarbonyl group and R1 is a carbon substituent may be formed by
treatment of compounds of formuia 8 where Y is a carbonyl group and R1 is a carbon
substitucnt with a suitable thionating agent such as Lawcesson's reagent.

In the above procedures, acid derivatives of the formula R1-C(0)-Z, isocyanates of
formula R'-N=C=0, isothiocyanates of formufa R’-N=C=S and sulfur electrophiles of
formula R1-S(0),-Cl are either known compounds or may be formed from known
compounds by known methods by a person skilled in the art.

Compounds of formula 9 may be obtained from compounds of formula 10 by reaction
with a suitable reducing agent such as lithium-tri-tert-butoxyaluminohydride or similar
hydrides or alkoxyhydrides in an organic solvent such as in dioxane or at tcmperaturc of
between 100°C and 125°C, following the procedure described in WQO00/27845.

Compounds of formula 10 may be obtained from compounds of formula 11 and 12,

following known procedures.
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Compounds of formula' 10, 11 and 12 are either known compounds or may be formed
from known compounds by known methods by a person skilled in the art.

Certain compounds of formula 7, 8 and 9 are novel compounds and as such form a
further aspect of the invention.

Compounds of formula 1 may also be made by the routes described in scheme 11I:
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SCHEME 1l
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Compounds of formula 16 and 17 are either known compounds or may be formed
from known compounds by known methods by a person skilled in the art.

Certain compounds of formula 13, 14 and 15 are novel compounds and as such form

.

a further aspect of the invention.

Further compounds of formula I may be made by the route of Scheme IV,
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SCHEME IV
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A compound of formula 1C may be synthesised from compounds of formula 22 by
reaction with an alkylating agent of thc formula R8-L, where L is chloride, bromide, iodide
or a sulfonate (e.g. mesylate or tosylate) or similar leaving group at a temperature of between
ambicnt temperaturc and 100°C, typically ambient temperature, in an organic solvent such as
acetonitrile, dimethylformamide, dichloromethane, chloroform or 1,2-dichlorocthane in the
presence of a tertiary amine base such as triethylamine or diisopropylethylaminc and
optionally catalysed by halide salts such as sodium iodide, potassium iodide or

tetrubutylammonium iodide.

A compound of formula 22 may be obtained from a compound of formula 23 by
reaction with an acid such as trifluoroacctic acid and a reducing agent such as triethylsilane at
ambient temperature in an organic solvent such as dich]omme}hane, chiloroform or 1,2-
dichlorocthanc followed by neutralisation of the reaction mixture with an aqueous solution of
an inorganic base such as sodium carbonate, sodium hicarbonate or similar compound.

A compound of formula 23 may be obtained by cyclising a compound of formula 24

under Heck conditions in the presence of a catalyst such as palladium acetate, optionally a

ISt
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ligand such as triphenylphosphine or/and an additive such as tetrabutylamimonium bromide
and a base such as triethylamine in an organic solvent such as tetrahydrofuran, acetonitrile or
dimethylformamide at a temperature of between 50°C to 140°C.

Compounds of formula 24 may be obtained from compounds of formula 25 by
reaction with a suitable electrophilic spccies. Compounds of formula 24 where Y is a
carbonyl group may be formed by the reaction of compounds of formula 25 with a carboxylic
acid derivative of formula R1-C(0O)-Z where Z is chloride, hydroxy, alkoxy or acyloxy at a
temperaturc between 0°C and 150°C optionally in an organic .solvent such as
dichloromethane, chloroform or 1,2-dichloroethane, optionally in the presence of a tertiary
aminc base such as triethylamine or diisopropylethylamine and optionally in the presence of
a coupling agent such as dicyclohexylcarbodiimide. Compounds of formula 24 where Y is a
carbonyl group and R1 is an amino substituent of formula R*-NH- may be formed by the
reaction of compounds of formula 25 with an isocyanate of formula R’-N=C=0 under similar
conditions. Compounds of formula 1C where Y is a group of formula S(0), may be formed
from compounds of formula 22 by treatment with compounds of formula of R1-S(0)-Cl
under similar conditions. Compounds of formula 24 where Y is a thiocarbonyl group and R1
is an amino substituent of formula R’-NH- may be formed by the reaction of compounds of
formula 25 with an isothiocyanate of formula R’-N=C=S under similar conditions.
Altermnatively compounds of formula 24 where Y is a thiocarbonyl group and R1 is a carbon
substituent may be formed by treatment of compounds of formula 24 where Y is a carbonyl
group and-R1 is a carbon substituent with a suitable thionating agent such as Lawesson's
rcagent.

In the above procedures, acid derivatives of the formula R1-C(0)-Z, isocyanates of formula
R*'-N=C=0, isothiocyanates of formula R’-N=C=S and sulfur electrophiles of formula R1-
$(0),-Cl are either known compounds or may be formed from known compounds by known
methods by a person skilled in the ant.

Compounds of formula 25 may be synthesiscd by alkylating a compound of formula
27 (in which the amino group may if necessary be protected e.g. by an acyl group which can
be removed after the reaction) with a compound of formula 26 in the presence of a base such
as sodium hydnde, lithium aluminium hydride or potassium tertbutoxide at a temperature of

between ~78°C to 100°C in an organic solvent such as tetrahydrofuran or dirr;elhyfonnamidc.

(8/
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Compounds of formula 25, 26 and 27 are cither known compounds or may be formed from
known compounds by known mecthods by a person skilled in the art.

Certain compounds of formula 22, 23 and 24 are novel compounds and as such form
a lurther aspect of the invention,

5 ~ Compounds of formula I where R? and R? are other than hydrogen may be made by
routes described in WO003/106457. Thus for example a compound of formula 26a or 36a
which arc compounds of formula 26 or 36 respectively wherein the carbon atom adjacent to
the leaving group X carries groups R? and R® may be converted to comp;;unds of formula [
using the methods described for converting compounds of 26 or 36 respectively into

10  compounds of formula L. .

Compounds where the ring T is a heteroaromatic ring (such as pyrimidinc or
thiophene) may be prepared according to the synthetic routes described for instance in
Organic Reactions (New York) (2002), 60, 157,either by route shown in scheme V or scheme
VI (both based on intramolecular Heck reactions):

15 Scheme V

h/

07’0
N )/
5.) . T g
X
X Is leaving group Hal 5")
Hal Electrophile
T =
R4
m"ﬁé: INH )ré:‘ ‘\ Z
(33 y ! l
(38 (& ] . *R1

Catalyst, Base

L
\FO

N
RB-L, Ba: T T J
r/ se T/ Reduction T
4"71'“_ ,ﬁi'
" e Bese e D
4

£

R1 Y- Y

(D} 31 R1 R1
o)

ZT

Scheme VI



(373

WO 2005/061500 PCT/IB2004/004083

- 137 -

}’

;z’° - >’ x
?O
HO Hal T Hal
'l T Hel _Misuncbu_ T/Ti Electraphile T# j\
m’ﬁ"t‘n/ NH, ~ = WHT:%"-
R1
Catalyst, Bass

>

07‘0
H
N N
]
Reduction 17
— Rerl
Y~R1 Y~R1

The above methods, particularly scheme V may be varied according to the knowledge
5 ofthe skilled person. Thus for example compounds of formula 1 where the t:ing Tisa
thiophene ring may be synthesiscd by the method outlined in Scheme VIL
Thus, a compound of formula 1D may be synthesised by alkylating a compound of
formula 42 with a rcagent of formula R8-1. by methods known per se.
A compound of formula 42 may be obtained by reacting a compound of formula 43

10  with a reducing agent such as tricthylsilane, sodium borohydride, sodium cyanoborohydride
or borane in the presence of an acid such as trifluoroacetic acid in an organic solvent such as
dichloromethane at a temperature of between —10°C to 80 °C.

A compound of formula 43 may be synthesised from a compound of formula 44 by
reacting with a suitable electrophilic species by methods known per se.

15 A compound of formula 44 may be prepared from a compound of formula 45 by
treatment with a suitable base such as potassium carbonate at a temperature of between 0°C
to 80°C in an organic solvent such as methanol or ethanol in combination with water.

A compound of formula 45 may be synthesised by cyclising a compound of formula
46 under Heck conditions, typically in the presence of a catalyst such as palladium(ll)
20 acctate, optionally a ligand such as triphenylphosphine or/and an additive such as

letrabutylammonium bromide and a base such as tricthylamine in an organic solvent such as



®

10

WO 2005/061500 PCT/1B2004/004083

- 138 -

tetrahydrofuran, acetonitrile, dimethylforrnamide, N-methyl-pyrrolidinone or
dimethylacetamide at a temperature of between 20°C to 140°C.

Compounds of formula 46 may be synthesised by coupling compounds of formula 47
with thc known alcohol 8 (J. Org. Chem. 2001, 66, 5545-555]) under Mitsunobu conditions,
typically using a phosphine such as triphenylphosphine and an azo compound such as
diethylazodicarboxylate or diisopropylazodicarboxylate in an organic solvent such as
tetrahydrofuran or totuene at a temperature of between 0°C to 80°C.

Compounds of formula 46 and 47 are either known compounds or may be formed
from known compounds by known methods by a person skilled in the art.

Certain compounds of formula 42, 43 and 44 are novel compounds and as such form

a further aspect of the invention.
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The skilled person will readily recognize that other compounds of formula 1 may be

°

prepared using the methods described in Scheme VII.

5 The compounds of formula (I) can be used to combat and control infestations of
insect pests such as Lepidoptera, Diptera, Hemiptera, Thysanoptera, Orthoptera, Dictyoptera,
Coleoptera, Siphonapiera, Hymenoptera and Isoptera and also other invertebrate pests, for
example, acarine, nematode and mollusc pests. Insects, acarines, nematodes and molluscs
are hercinafter collectively referred to as pests. The pests which may be combated and

10  controlled by the use of the invention compounds include those pests associated with
agriculture (which term includes the growing of crops for food and fibre products),

horticulture and animal husbandry, companion animals, forestry and the storage of products
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of vegetable origin (such as fruit, grain and timber); those pests associated with the damage
of man-made structures and the transimission of diseases of man and animals; and also

nuisance pests (such as flies).

Examples of pest species which may be controlled by the compounds of formula (I)
include: Myzus persicae (aphid), Aphis gossypii (aphid), Aphis fabae (aphid), Lygus spp.
(capsids), Dysdercus spp. (capsids), Nilaparvata lugens (planthoppcr), Nephotettixc incticeps
(lcafhopper), Nezara spp. (stinkbugs), Euschistus spp. (stinkbugs), Leptocorisa spp.
(stinkbugs), Frankiinietla occidentalis (thrip), Thrips spp. (thrips), Leptinotarsa
decemlineata (Colorado potato beetle), Anthonomus grandis (boll weevil), Aonidiella spp.
(scale insects), Trialeurodes spp. (white flics), Bemisia tabaci (white fly), Ostrinia nubilalis
(European comn borer), Spodoptera littoralis (colton leafworm), Heliothis virescens {lobacco
budworm), Helicoverpa armigera (colton bollworm), Helicoverpa zea (cotton bollworm),
Svlepta derogata (cotion lcaf roller), Pieris brassicae (white butterfly), Plutella xylostella
(diamond back moth), Agroris spp. (cutworms), Chilo suppressalis (rice stem borer), Locusta,
migratoria (locust), Chortiocetes terminifera (locust), Diabrotica spp. (rocotworms),
Panonychus ulmi (European red mite), Panonychus citri (citrus red mite), Tetranychus
urticae (two-spotted spider mite), Terranychus cinnabarinus (carmine spider mite),
Phyllocoptruta oleivora (citrus rust mite), Polyphagotarsonemus latus (broad mite),
Brevipalpus spp. (f1at mites), Boophilus microplus (cattle tick), Dermacentor variabilis
(American dog tick), Ctenocephalides felis (cat flca), Liriomyza spp. (leafminer), Musca
domestica (housefly), Aedes aegypti (mosquito), Anopheles spp. (mosquitoes), Culex spp.
(mosquitoes), Lucillia spp. (blowflics), Blaitella germanica (cockroach), Periplaneta
americana (cockroach), Blattu orientalis (cockroach), termites of the Mastotermitidae (for
example Mastotermes spp.), the Kalotermitidae (for example Neotermes spp.), the
Rhinotermitidae (for example Coptotermes formosanus, Reticulitermes flavipes, R. speratu,
R. virginicus, R. hesperus, and R. santonensis) and the Termitidac (for example Globitermes
sulphureus), Solenopsis geminata (firc ant), Monomorium pharaonis (pharaoh’s ant),
Damalinia spp. and Linognathus spp. (biting and sucking lice), Meloidogyne spp. (root knot
nematodes), Globodera spp. and Heterodera spp. (Cyst nematodes), Pratylenchus spp. (lesion
nematodes), Rhodopholus spp. (banana burrowing nematodes), Tylenchulus spp.{citrus

ncmalodes), Haemonchus contortus (barber pole worm), Caenorhabditis elegans (vinegar

§ 56
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eelworm), Trichostrongylus spp. (gastro intestinal nematodes) and Deroceras reticulatum
(slug).

The invention therefore provides a method of combating and controlling insects;
acarines, nematodes or molluscs which comprises applying an insecticidally, acaricidally,
nematicidally or molluscicidally cffective amount of a compound of formula (1), or a
composition containing a compound of formula (I), to a pest, 2 locus of pest, or to a plant
susceptible to attack by a pest, The compounds of formula (I) are preferably used against
insects, acarines or nematodes.

The term "plant" as used herein includes seedlings, bushes and trces.

In order to apply a compound of formula (I) as an insecticide, acaricide, nematicide or
molluscicide to a pest, a locus of pest, or to 2 plant susceptible to attack by a pest, a
compound of formula (I) is usually formulated into 2 composition which includes, in addition
10 the compound of formula (), a suitable inert diluent or carrier and, optionally, a surfacc
active agent (SFA). SFAs are chemicals which arc ablc to modify the propertics of an
interface (for example, liquid/solid, liquid/air or liquid/tiquid interfaces) by lowering the
interfacial tension and thereby lcading to changes in other properties (for example dispersion,
emulsification and wetting). It is preferred that all compositions (both solid and liquid
formulations) comprise, by weight, 0.0001 to 95%, more preferably 1 to 85%, for examplc §
to 60%, of a compound of formula (I). The composition is gcﬁcrally used for the control of
pests such that a compound of formula (1) is applied at a rate of from 0.1g to10kg per hectare,
preferably from 1g to 6kg per hectare, more preferably from 1g to 1kg per hectare.

When used in a seed dressing, a compound of formula (I) is used at a mate of 0.0001g
to 10g (for cxample 0.001g or 0.05g), preferably 0.005g to 10g, more preferably 0.005g to 4g,
per kilogram of seed.

In another aspect the present invention provides an insecticidal, acaricidal,
nematicidal or molluscicidal composition comprising an insecticidally, acaricidally,
nematicidally or molluscicidally effective amount of a compound of formula (I) and a
suitable carrier or diluent therefor. The ¢omposition is preferably an insecticidal, acaricidal,
nematicidal or molluscicidal composition.

In a still further aspect the invention provides a method of combating and controlling
pests at a locus which comprises treating the pests or the locus of the pests with an

insecticidally, acaricidally, nematicidally or molluscicidally effective amount of a
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composition comprising a compound of formula (I). The compounds of formula () are
prefcrably used against insccts, acarines or nematodes. _

The compositions can be chosen from a number of formulation types, including
dustablc powders (DP), soluble powders (SP), water solublc granules (SG), water dispersible
granules (WG), wettable powders (WP), granules (GR) (slow or fast release), soluble
concentrates (SL.), oil miscible liquids (OL), ultra low volume liquids (UL), emulsifiable
concentrates (EC), dispersible concentrates (DC), emulsions (both oil in water (EW) and
water in oil (EQ)), micro-emulsions (ME), suspension concentrates {SC), aerosols,
fogging/smoke formulations, capsule suspensions (CS) and sced treatment formulations. The
formulation type chosen in any instance will depend upon the particular purpose envisaged
and the physical, chemical and biological properties of the compound of formula (I).

Dustable powdcrs (DP) may be prepared by mixing a compound of formula (1) with
one or more solid diluents (for example natural clays, kaolin, pyrophyllite, bentonite,
alumina, montmorillonite, kieselguhr, chalk, diatomaceous earths, calcium phosphates,
calciwn and magnesium carbonates, sulphur, lime, flours, talc and other organic and
inorganic solid carriers) and mechanically grinding the mixture to a fine powder.

. Soluble pow&crs (SP) may be prepared by mixirig a compound of formula (I) with
one or more water-soluble inorganic salts (such as sodium bicarbonate, sodium carbonate or
magnesium sulphate) or one or more watcr-soluble organic solids (such as a polysaccharide)
and, optionally, one or more wetting agents, onc or more dispersing agents or a mixturc of
said agents to improve water dispersibility/solubility. The mixture is then ground to a fine
powder. Similar compositions may also be granulated to form water soluble granules (SG).

Wettable powders (WP) may bc prepared by mixing a compound of formula (I) with ]
one or more solid diluents or carriers, one or more wetting agents and, preferably, one or
more dispersing agents and, optionally, onc or more suspending agents to facilitate the
dispersion in liquids. The mixture is then ground to a fine powder. Similar compositions
may also be granulated to form water dispersible granules (WG).

Granules (GR) may be formed either by granulating a mixture of a compound of
formula () and one or more powdered solid diluents or carriers, or from pre-formed blank
granules by absorbing a compound of formula (b (or a solution thereof, in a suitable agent) in
a porous granular material (such as pumice, attapulgite clays, fuller's earth, kieselguhr,

diatomaceous earths or ground com cobs) or, by adsorbing a compound of formula (I) (or a
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solution thereof, in a suitable agent) on 10 a hard core material (such as sands, silicates,
mineral carbonales, sulphates or phosphales) and drying if necessary. Apgents which are

commonly used to aid absorption or adsorption include solvents (such as aliphatic and

" aromatic petroleum solvents, alcohols, cthers, ketones and esters) and sticking agents (such

as polyvinyl acetates, polyvinyl alcohols, dextrins, sugars and vegetable oils). One or more
other additives may also be included in granules (for example an emulsifying agent, wetting
agent or dispersing agent),

Dispersible Concentrates (DC) may be prepared by dissolving a compound of
formula (1) in water or an organic solvent, such as a ketone, alcohol or glycol ecther. These
solutions may contain a surface active agent (for example to improve water dilution or
prevent crystallisation in a spray tank).

Emulsifiable concentrates (EC) or oil-in-water emulsions (EW) may bec prepared by
dissolving a compound of formula (I) in an orgahic solvent (optionally containing one or
more wetling agents, one or more emulsifying agents or a mixture of said agents). Suitable
organic solvents for usc in ECs include aromatic hydrocarbons (such es alkylbenzenes or
alkylnaphthalencs, exemplified by SOLVESSO 100, SOLVESSO 150 and SOLVESSO 200;
SOLVESSOQ is a Registered Trade Mark), ketones (such as cyclohexanonc or
methylcyclohexanone) and alcohols (such.as benzyl alcohol, furfuryl alcohol or butanol),
N-alkylpyrrolidones (such as N-methylpyrrolidone or N-octylpyrrolidone), dimethyl amides
of fatty acids (such as Cg-Cg fatty acid dimethylamide) and chlorinated hydrocarbons. An
EC product may spontaneously emulsify on addition to water, to produce an emulsion with
sufficient stability to allow spray application through appropriate equipment. Preparation of
an EW involves obtaining a compound of formula (I) either as a liquid (if it is not a liquid at
room tempcrature, it may be melted at a reasonable temperature, typically below 70°C) or in
solution (by dissolving it in an appropriate solvent) and then emulsifiying the resultant liquid
or solution into water containing onc or more SFAs, under high shear, to produce an
emulsion. Suitable solvents for use in EWs include vegetable oils, chlorinated hydrocurbons
(such as chlorobenzenes), aromatic solvents (such as alkylbenzenes or alkylnaphthalencs)
and other appropriate organic solvents which have a low solubility in water.

Microemulsions (ME) may be prepared by mixing water with a blend of one or more
solvents with one or more SFAs, to produce spontancously a thermodynamically stable

isotropic liquid formulation. A compound of formula () is present initially in either the
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water or the solvent/SFA blend. Suitable solvents for use in MEs include those hereinbefore
described for use in in ECs orin EWs. An ME may be either an oil-in-water or a water-in-oil
system (which system is present may be determined by conductivity measurcments) and may
be suitable for mixing water-soluble and oil-soluble pesticides in the same formulation. An
ME is suitable for dilution into water, either remaining as a microemulsion or forming a
conventional oil-in-water emulsion.

Suspension concentrates (SC) may comprise aqueous or non-aqueous suspensions of
finely divided insoluble solid particles of a compound of formula (I). SCs may be prepared
by ball or bead milling the solid compound of formula (I) in a suitable medium, optionaily
with onc or more dispersing agents, to produce a fine particle suspension of the compound.
Onc or more wetting agents may be included in the composition and a suspending agent may
be included to reduce the rate at which the particles settle. Alternatively, a compound of
formula (I) may be dry milled and added to water, containing agents hereinbefore described,
to produce the desired end product.

Aerosol formulations comprise a compound of formula (I) and a suitable propellant
(for cxample a-butanc). A compound of formula (I) may also be dissolved or dispersed in a
suitablc medium (for example water or a water misciblc liquid, such as n-propanol) to
provide compositions for use in non-pressurised, hand-actuated spray pumps.

A compound of formula (I) may be mixed in the dry state with a pyrotechnic mixture
to form a composition suitable for generating, in an enclosed space, a smoke containing the
compound.

Capsule suspensions (CS) may bc prepared in a manner similar to the preparation of
EW formulations but with an hdditional polymerisation stage such that an aqueous dispersion
of oil droplets is obtained, in which each oil droplet is encapsulated by a polymeric shell and
contains a compound of formula (I) and, optionally, a carrier or diluent therefor. The
polymeric shell may be produced by either an interfacial polycondensation reaction or by a
coacervalion procedurc. The compositions may provide for controlled release of the
compound of formula (1) and they may be used for seed treatment. A compound of formula
(1) may also be formulated in a biodegradable polymeric matrix to provide a slow, controlled
release of the compound.

A composition may include one or more additives to improve the biological

performance of the composition (for example by improving weiting, retention or distribution
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on surfacces; resistance to rain on treated surfaces; or uptake or mobility of a compound of
formula (1)). Such additives include surface active agents, spray additives bascd on oils, for
example certain mineral oils or natural plant cils (such as soy becan and rape seed oil), and
hiends of these with other bio-enhancing adjuvants (ingredients which may aid or modify the
action of a compound of formula (I)).

A compound of formula (I) may also be formulated for use as a seed treatment, for
example as a powder composition, including a powder for dry seed treatment (DS), a water
soluble powder (SS) or a water dispersible powder for slurry treatment (WS), or as a liquid
composition, including a flowable concentrate (FS), a solution (LS) or a capsule suspension
(CS). The prepurations of DS, SS, WS, FS and LS compositions are very similar to those of
respectively, DP, SP, WP, SC and DC compositions described above. Compositions for
treating seed may include an agent for assisting thc adhcsion of the composition to the seed
(for example a mineral oil or a film-forming barrier).

Wetting agents, dispersing agents and emulsifying agents may be surface SFAs of the
cationic, anionic, amphotcric or non-ionic type.

Suitablc SFAs of the cationic type include quaternary ammonium compounds (for
example cetyltrimethyl ammonium bromide), imidazolines and amine salts.

Suitable anionic SFAs include alkali metals salts of fatty acids, salts of aliphatic
monoesters of sulphuric acid (for example sodium lauryl sulphate), salts of sulphonated
aromatic compounds (for example sodium dodecylbenzenesulphonate, calcium
dodecylbenzenecsulphonate, butylnaphthalene sulphonate and mixtures of sodium di-
isopropyl- and tri-isopropyl-naphthalenc sulphonates), ether sulphates, alcohol ether
sulphates (for example sodium laureth-3-sulphate), ether carboxylates (for example sodium
laureth-3-carboxylate), phosphate esters (products from the reaction between one or more
fatty alcohols and phosphoric acid (predominately mono-esters) or phosphorus pentoxide
(predominately di-esters), for example the reaction between lauryl alcohol and
tetraphosphoric acid; additionally these products may be ethoxylated), sulphosuccinamates,
paraffin or olefine sulphonates, taurates and lignosulphonates.

Suitable SFAs of the amphoteric type include betaines, propionates and glycinates.

Suituble SFAs of the non-ionic type includc condensation products of alkylene oxides,
such as cthylene oxide, propylene oxide, butylene oxide or mixtures thereof, with fatty

alcohols (such as oleyl alcohol or cetyl alcohol) or with alkylphenols (such as octylphenol,
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nonylphenol or octylcresol); partial esters derived from long chain fatty acids or hexitol
anhydrides; condensation products of said partial esters with ethylene oxide; block polymers
(comprising cthylene oxiqc and propylene oxide); alkanolamides; simple esters (for example
fatty acid polyethylcne glycol esters); amine oxides (for example lauryl dimethyl amine
oxide); and lecithins.

Suitable suspending agents include hydrophilic colloids (such as polysaccharides,
polyvinylpyrrolidone or sodium carboxymethylcellulose) and swelling clays (such as
bentonite or attapulgite).

A compound of formula (I) may bec applied by any of the known mcans of applying
pesticidal compounds. For cxample, it may be applied, formulated or unformulated, to the
pests or to a locus of the pests (such as a habitat of the pests, or a growing plant liable to
infestation by the pests) or to any part of the plant, including the foliage, stems, branches or
roots, to the seed before it is planted or to other media in which plants arc growing or are to
be planted (such as soil surrounding the roots, the soil generally, paddy water or hydroponic
culture systems), directly or it may be spraycd on, dusted on, applied by dipping, applied as a
cream or pasie formulation, applied as a vapour or applicd through distribution or
incorporation of a composition (such as a granular composition or a composition packed in a
water-solublc bag) in soil or an aqueous environment.

A compound of formula (I) may also be injected into plants or spraycd onto
vcgetation using clectrodynamic spraying techniques or other low volume methods, or
applicd by land or acrial irrigation systems.

Compositions for use as aqueous preparations (aqueous solutions or dispersions) are
gencrally supplied in the form of a concentrate containing a high proportion of the active
ingredient, the concentrate being added to water before use. These concentrates, which may
include DCs, SCs, ECs, EWs, MEs SGs, SPs, WPs, WGs and CSs, are often required to
withstand storage for prolonged periods and, after such storage, to be capable of addition to
water to fon.n aqueous preparations which remain homogeneous for a sufficient time to
enable them to be applied by conventional spray equipment. Such aqueous preparations may
contain varying amounts of a compound of formula (I) (for example 0.0001 to 10%, by
weight) depending upon the purpose for which they are to be used.

A compound of formula (I) may be used in mixtures with fertilisers (for cxample

nitrogen-, potassium- or phosphorus-containing fertilisers). Suitable formulation types
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include granules of fertiliser. The mixtures suitably contain up to 25% by weight of the
compound of formula ([).

The invention therefore aiso provides a fertiliser composition comprising a fertiliser
and a compound of formula (T).

The compositions of this invention may contain other compounds having biological
activity, for example micronutrients or compounds having fungicida! activity or which
possess plant growth regulating, herbicidal, insccticidal, nematicidal or acaricidal activity.

The compound of formula (I) may be the sole active ingredient of the composition or
it may be admixed with one or more additional active ingredients such as a pesticide,
fungicide, synergist, herbicide or plant growth regulator where appropriate. An additional
active ingredient may: provide a composition having a broader spectrum of activity or
increascd persistence at a locus; synergise the activity or complement the activity (for
example by increasing the speed of effect or overcoming repellency) of the compound of
formula (I); or help to overcome or prevent the development of resistance 10 individual
componcnts. The particular additional active ingredient will depend upon the intended utility
of thc composition. Examples of suitable pesticides include the following:

a) Pyrethroids, such as permethrin, cypermethrin, fenvalerate, esfenvalerate, deltamethrin,
cyhalothrin (in particular lambda-cyhalothrin), bifenthrin, fenpropathrin, cyfluthrin,
tefluthnn, fish safe pyrethroids (for example ethofenprox), natural pyrethrin, tetramethrin,
s-bioallethrin, fenfluthrin, prallethrin or 5-benzyl-3-furylmcthyl-(E)-(1R,35)-2,2-dimethyl-
3-(2-oxothiolan-3-ylidencmethyl)cyclopropane carboxylatc;

b) Organophosphates, such as, profenofos, sulprofos, acephate, methyl parathion,
azinphos-methyl, demeton-s-methyl, heptenophos, thiometon, fenamiphos, monocrotophos,
profenofos, triazophos, methamidophos, dimethoate, phosphamidon, malathion, chlorpyrifos,
phosalone, terbufos, fensulfothion, fonofos, phorate, phoxim, pirimiphos-methyl,
pirimiphos-ethyl, fenitrothion, fosthiazate or diazinon;

c) Carbamates (including aryl carbamates), such as pirimicarb, triazamate, cloethocarb,
carbofuran, furathiocarb, cthiofencarb, aldicarb, thiofurox, carbosulfan, bendiocarb,
fenobucarb, propoxur, methomyl or oxamyl,;

d) Benzoyl ureas, such as diflubenzuron, triflumuron, hexaflumuron, flufenoxuron or
chlorfluazuron;

¢) Organic tin compounds, such as cyhexatin, fenbutatin oxide or azocyelotin;

[65
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f) Pyrazoles, such as tebufenpyrad and fenpyroximate;

g) Macrolides, such as avermectins or milbemycins, for example abamectin, emamectin
benzoate, ivermectin, milbemycin, spinosad or azadirachtin;

h) Hormones or pheromones,

i) Organochlorine compounds such as endosulfan, benzene hexachloride, DDT, chlordane or
dieldrin;

J) Amidines, such as chlordimeform or amitraz;

k) Fumigant agents, such as chloropicrin, dichloropropane, methyl bromide or metam;

1) Chloronicotinyl compounds such as imidacloprid, thiacloprid, acetamiprid, nitenpyram or
thiamethoxam;

m) Diacylhydrazines, such as tebufenozide, chromafenozide or methoxyfenozide;

n) Diphenyl ethers, such as diofenolan or pyriproxifen;

0) Indoxacarb; '

p) Chlorfenapyr; or

q) Pymetrozine.

In addition lo the major chemical classes of pesticide listed above, other pesticides
having particular targets may be employed in the composition, if appropriate for the intended
utility of the composition. For instance, selective insccticides for particular crops, for
example stemborer specific insecticides (such as cartap) or hopper specific insecticides (such
as buprofezin) for usc in rice may be cmployed. Alternatively insecticides or acaricides
specific for particular insect species/stages may also be included in the compositions (for
example acaricidal ovo-larvicides, such as clofentezine, flubenzimine, hexythiazox or
tetradifon; acaricidal motilicides, such as dicofol or propargite; acaricides, such as
bromopropylatc or chlorobenzilate; or growth regulators, such as hydramethylnon,
cyromazine, methoprene, chlorfluazuron or diflubenzuron).

Examples of fungicidal compounds which may be included in the composition of the
invention are (£)}-N-methyl-2-[2-(2,5-dimethylphenoxymethyl)phenyl]-2-methoxy-.
iminoacetamide (SSF-129), 4-bromo-2-cyano-N,N-dimethyl-6-trifluoromethylbenzimidazole-
i-sulphonamide, a-[N-(3-chloro-2,6-xylyl)-2-methoxyacetamido]-y-butyrolactone, 4-chloro-
2-cyano-N,N-dimethyl-5-p-tolylimidazole- | -sulfonamide (IKF-916, cyamidazosulfamid),
3-5-dichloro-N-(3-chloro-1-ethyl-1-methyl-2-oxopropyl)-4-methylbenzamide (RH-7281,
zoxamide), N-allyl-4,5,-dimethyl-2-trimethylsilylthiophene-3-carboxamide (MON65500), N-

(¢
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(1-cyano-1,2-dimethylpropyl)-2-(2,4-dichlorophenoxy)propionamide (AC382042),
N-(2-methoxy-5-pyridyl)-cyclopropane carboxamide, acibenzolar (CGA245704), alanycarb,
aldimorph, anilazine, azaconazole, azoxystrobin, henalaxyl, benomyl, biloxazol, bitertanol,
hlasticidin S, bromuconazole, bupirimate, captafol, captan, carbendazim, carbendazim
chlorhydrate, carboxin, carpropamid, carvone, CGA41396, CGA4l 397, chinomethionate,
chlorothalonil, chlorozolinate, clozylacon, copper containing compounds such as copper
oxychloride, copper oxyquinolate, copper sulphaie, copper tallaic and Bordeaux mixture,
cymoxanil, cyproconazole, cyprodinil, debaca;b, di-2-pyridyl disulphide 1,1'-dioxide,
dichlofluanid, diclomezine, dicloran, diethofencarb, difenoconazole, difenzoquat,
diflumetorim, Q,0-di-iso-prapyl-S-benzyl thiophosphate, dimefluazole, dimetconazole,
dimethomorph, dimethirimbl, diniconazole, dinocap, dithianon, dodecyl dimethyl ammonium
chloride, dodemorph, dodine, doguadine, edifenphos, epoxiconazole, ethirimol,
cthyl(Z)-N-benzyl-N([methyl(methyl-thioethylideneaminooxycarbonyl)amino]thio)-p
-alaninate, etridiazole, famoxadone, fcnamidone (RPA407213), fenarimol, fenbuconazole,
fenfuram, fenhcxamid (KBR2738), fenpiclonil, fenpropidin, fenpropimorph, fentin acctate,
fentin hydroxide, ferbam, ferimzone, fluazinam, fludioxonil, flumetover, fluoroimide,
fluquinconazole, flusilazole, flutolanil, flutriafol, folpet, fuberidazole, furalaxyl, furamctpyr,
guazatine, hexaconazole, hydroxyisoxazole, hymexazole, imazalil, imibenconazole,
iminoctadine, iminoctadine triacetate, ipconazole, iprobenfos, iprodione, iprovalicarb
(8ZX0722), isopropanyl butyl carbamate, isoprothiolane, kasugamycin, kresoxim-mcthyl,
LY 186054, LY211795, LY248908, mancozeb, maneb, mefenoxam, mepanipyrim, mepronil,
metalaxyl, meiconazole, metiram, metiram-zine, metominostrobin, myclobutanil, neoasozin,
nickel dimethyldithiocarbamate, nitrothal-isopropyl, nuarimol, ofurace, organomercury
compounds, oxadixyl, oxasulfuron, oxolinic acid, oxpoconazole, oxycarboxin, pefurazoate,
penconazole, pencycuron, phenazin oxide, phosetyl-Al, phosphorus acids, phthalide,
picoxystrobin (ZA1963), polyoxin D, polyram, probenazole, prochloraz, procymidone,
propamocarb, propiconazole, propineh, propionic acid, pyrazophos, pyrifenox, pyrimethanil,
pyroquilon, pyroxyfur, pyrrolnitrin, quatemary ammonium compounds, quinomethionate,
quinoxyfen, quintozene, sipconazole (F-155), sodium pentachlorophenate, spiroxamine,
streptomycin, sulphur, tcbuconazole, tecloftalam, tecnazene, tetraconazole, thiabendazole,
thifluzamid, 2-(thiocyanomethylthio)bcnzothiazole, thiophanate-methyl, thiram,

timibenconazole, tolclofos-methyl, tolylfluanid, trisdimefon, triadimenol, triazbutil,
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triazoxide, tricyclazole, tridemorph, trifloxystrobin (CGA279202), triforine, triflumizole,
triticonazole, validamycin A, vapam, vinclozolin, zincb and ziram.

‘The compounds of formula (I) may be mixed with soil, peat or other rooting mecdia
for the protection of plants against seed-bormnc, soil-borne or foliar fungal diseases.

5 Examples of suitable synergists for use in the compositions include piperonyl
butoxide, sesamex, safroxan and dodecyl imidazole.

Suilable herbicides and plant-growth regulators for inclusion in the compositions will
depend upon the intended target and the effect required.

An example of a rice selective herbicide which may be included is propanil. An

10 example of a plant growth regulator for use in cotton is PIX™,

Some mixtures may comprise active ingredients which have significantly different
physical, chemical or biological propertics such that they do not easily lend themselves to the
same conventional formulation type. In these circumstances other formulation types may be
preparcd. For example, where one active ingredient is a water insoluble solid and the other a

15 water insoluble liquid, it may nevertheless be paossible to disperse each active ingredient in
the same continuous aqucous phase by dispersing the solid active ingredient as a suspension
(using a preparation analogous to that of an SC) but dispersing the liquid active ingredient as
an emulsion (using a preparation analogous to that of an EW). The resultant composition is a
suspoemulsion (SE) formulation.

20



10

15

20

25

30

\ 1

WO 20506 1500 PCT/1B2004/00:4083

- 151 -

The invention is illustrated by the following Examples:
EXAMPLE |

This example illustratc the preparation of compound CCCIII-3, 7-aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1'-[trans-3-(4-chlorophenylallyl]spiro[indoline-3,4'-piperidine]
Step A: .
NaH (4.25 g) was slowly added 10 a solution of 3-chloro-2-pyridylacetonitrile {10 g) in
DMSO (140 ml) under nitrogen. The mixture was stirred at room temperature for 1h, A
solution of bis-(2-chloro-ethyl)-carbamic acid tert-butyl estcr (15.87 g) in DMSO (140 ml)
was added and the resulting mixture was stirred at 70°C for 2 hrs. Afler cooling, the reaction
mixture was partitioned between ethyl acetate and water, the combined organic layers were
washed with saturated sodium bicarbonate and brine, dried (sodium sulfate), filtered and
concentrated in vacuo. The crude product was purified by chromatography [SiO3; ethyl
acetate-hexane (3:7)] to give 12.96 g (61%) of 2-chloro-4'-cyano-3',4',5',6"-tetrahydro-2'H-
[3,4']bipyridinyl-1'-carboxylic acid tert-butyl ester as a white solide; MS (ES+) 322/324
(M+H").
Step B:
A mixture of 2-chloro-4'-cyano-3',4",5',6"-tetrahydro-2'H-[3,4']bipyridinyl-1'-carboxylic acid
tert-butyl cster (6 g} and lithium tri-ten-butoxyalt;minohydride (72.34 mi), 1M solution in
THF) in 1-4-dioxane (Y0 ml) was refluxed overnight. After cooling, 1 N NaOH (100 ml) and
H;O (100 ml) were added slowly at 0°C. Dichloromethane was added to the mixture. The
aqueous phase was extracted twice with dichloromethane and the combined organic layers
were washed with saturated sodium bicarbonate, dried (magnesium sulfate), filtered and
concentrated in vacuo. The crude product was purified by chromatography [SiO;;
dichloromethane-methanol (95:5)] 10 give 5.5 g (46%) of 7-Aza- spiro[indoline-3,4'-
piperidine]-1 ‘-carboxylic'acid tert-butylester; MS (ES+) 290 (M+H™).
Step C:
A mixture of 2-chloro-isonicotinic acid (441 mg), thionyl chloride (0.6 ml), DMF (trace) in
toluene (9 mi) was heated to reflux for 2 hrs, After concentration in vacuo, the residuc was
dissolved in 12 ml dichloromethane and added dropwise at 0°C under nitrogen to a mixture
of 7-aza- spiro[indoline-3,4’-piperidine]-1'-carboxylic acid tert-butylester, (405 mg),
tricthylamine (0.86 mli) and dichloromethane ({12 ml). The mixture was stirred at room

temperature for 2 hrs. The mixture was diluted in a saturated sodium carbonate solution. The
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organic layer was scparated and the aqueous phase was extracted twice with dichloromethanc
and the combined organic layers were washed with saturated sodium bicarbonate, dried
(magnesium sulfate), filtered and concentrated in vacuo 630 mg of 7-Aza-1-(2-chloropyridin-
4-yl-)carbonyl-1'-carboxylic acid tent-hutylester spirofindoline-3,4’-piperidine; MS (ES+)
429 (M+H").

Step D:

Trifluoroacetic acid (1.92 ml) was added to a stirred solution of 7-Aza-1-(2-chloropyridin-4-
yl-)carbonyl-1"-carboxylic acid tert-butylester spiro[indoline-3,4'-piperidine] (0.62 g) in
anhydrous dichloromethane (20 ml) under an atmosphere of nitrogen. The rcaction was left
as such for 2 h. The rcaction was washed with saturated hicarbonate solution and dried over
sodium sulphate and concentrated ir wacuo to yield 427 mg (90%) of 7-aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro[indoline-3,4’-piperidine]; MS (ES+) 329 (M+H").

Step E:
A solution of 4-chlorocinnamyl chloride (68 mg) in acetonitrile (4 ml) was added slowly to a
stirred mixture of 7-Aza-1-(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro{indoline-3,4"-piperidine];
(100 mg) and potassium carbonate (0.42 g) in acetonitrile (16 ml) under an atmosphere of
pitmgqn at room. The reaction was heated to 70 °C for 2 hrs. The reaction was diluted in
diethylether, washed with H;O and dried over sodium sulphate and concentrated in vacuo.
The crude product was purified by chromatography [SiO;; hexane-ethyl acetate-triethylamine
(2:8:0.1)] 1o give 84 mg (58%) of 7-aza-1-(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1’-[trans-3-(4-
chlorophenylallyl]spiro[indoline-3,4’-piperidine]; MS (ES+) 479 (M+H*),
Compound Nos CCCI-3, CCCV-3 and CCCVI-3 were prepared by analogous methods 1o
those of Example 1.
EXAMPLE 2

This Example illustrates the preparation of compound CClII-3, 6-Aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1°-[trans-3-(4-chlorophenylailyl]spiro[indoline-3,4’-
piperidinc}.

Step A:
Potassium hexamethyldisilazane (1.2 ml, 0.5 M solution in toluene) was slowly added to a

solution of 4-chlore-3-fluoro-pyridin (0.5 g) and N-Boc-4-Cyano-Piperidine (0.312 g) in

1.5ml toluene at room temperature, under nitrogen. The mixture was stirred at 80°C for 2
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hrs. After cooling, the reaction mixture was quenched in IN HCI. The aqueous phase was
extracted twice with toluene and the combined organic were dried over anhydrous
magnesium sulfate and concentrated in vacuo. The crude product was purified by
chromatography [SiO;; cthyl acetate-hexane (1:1)] to give 104 mg (90%) of 4-cyano-3'-
ﬂuoro-3,4,5,6—letrahydro-2l-l-[4,4‘]bipyridinyl-' 1-carboxylic acid tert-butyl ester; MS (ES+)
306 (M+H").

Step B:

A mixture of 4-cyano-3'-fluoro-3,4,5,6-tctrahydro-2H-[4,4']bipyridinyl-1carboxylic acid
tert-butyl ester {1 g) and lithium tri-teri-butoxyaluminohydride (12.7 mi), 1M solution in
THF) in |-4-dioxane (15 ml) was stirred at 130°C (scaled tube) for | hr. Afler cooling, 1 N
NaOH (100 ml) and H,0 (100 ml) were added slowly at 0°C. Ethyl acetatc was added to the
mixture. The aqueous phase was cxtracted twice with ethyl acetate and the combined organic
layers were washed with saturated sodium bicarbonate, dried (magnesium sulifate), filtered
and concentrated in vacuo. The crude product was purified by chromatography | SiO;;
hexane-cthyl acetate (7:3)] to give 230 mg g (24%) of 6-aza- spiro[indoline-3,4’-piperidine]-
1"-carboxylic acid tert-butylester; MS (ES+) 290 (M+H™).

Step C:

A mixture of 2-chloro-isonicotinic acid (239 mg), thionyl chloride (0.33 ml), DMF (trace) in
toluene (5 ml) was hcated to reflux for 2 hrs. Afier concentration in vacuo, the residue was
dissolved in 2 ml dichloromethanc and added dropwise at 0°C under nitrogen to a mixiure of
6-aza- spiro[indoline-3,4'-piperidine]-1'-carboxylic acid tert-butylester, (220 mg),
tricthylamine (0.47 ml) and dichloromethane ((13 ml). The mixture was stirred at room
temperature for | hr. The mixture was diluted in a saturated sodium carbonate solution. The
organic layer was scparated and the aqueous phase was extracted twice with dichloromethane
and the combined organic laycrs were washed with saturated sodium bicarbonate, dried
(magnesium sulfate), filtered and concentrated in vacuo 340 mg of G-aza-1-(2-chloropyridin-
4-yl-)carbonyl-1"-carboxylic acid tert-butylester spiro[indoline-3,4’-piperidine]; MS (ES+)
429 (M+H").

Step D:
Trifluoroacetic acid (1 ml) was added to a stirred solution 6-aza-1<(2-chloropyridin-4-yl-

Jcarbonyl-1’-carboxylic acid tert-butylester spiro[indoline-3,4’-piperidine] (0.33 g) in

anhydrous dichloromethane (10 ml) under an atmosphere of nitrogen. The reaction was left
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as such for 2 h. The reaction was washed with sawrated bicarbonate solution and dried over
sodium sulphate and concentrated in wicuo to yield 210 mg (83%) of 4-aza-1-(2- ]
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro[indoline-3,4'-piperidine}; MS (ES+) 329 (M+H").
Step E:
A solution of 4-chlorocinnamyl chloride (40 mg) in acetonitrile (3 ml) was added slowlytoa
stirred mixture of 4-aza-1-(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro[indoline-3,4'-piperidine]
(100 mg) and N,N-diisopropyl-ethylamine (0.66 ml) in acetonitrile (13 ml) under an
atmospherc of nilrogen al room. The reaction was stirred at room tempcrature for 2 hrs,
heated to reflux for 2 hrs and then stirred ovemnight at.-room temperature. The reaction was
diluted in diethytether, washed with H;O, then with brine and dried over sodium sulphate
and concentrated in vacwo. The crude product was purified by chromatography [SiO;; ethyl
acetalc-methanol-triethylamine (9:10:0.1)] to give 72 mg (76% over 3 steps) of 6-aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1’-[trans-3-(4-chlorophenylallyl]spiro[indoline-3,4’-piperidine});
MS (ES+) 479 (M+H"). '
Compound Nos CCIII-6 and CCIII-7 were prepared by analogous methods to those of
Example 2.
EXAMPLE 3

This Example illustrates the preparation of compound 11I-210, 6-chloro-4-aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1’-[trans-3-(4-chlorophenylallyl]spiro [indoline-3,4'-
piperidine]
Step A: :
Potassium hexamethyldisilazane (1.34 ml, 0.5 M solution in toluene) was slowly added to a
solution of 5-Chloro-2,3-difluoro-pyridine (0.1 g) and N-Boc-4-Cyano-Piperidine (0.14 g) in
3 ml toluene at 0°C, under nitrogen. The mixture was stirred at 0°C for 1hr. After cooling,
the reaction mixture was quenched in 1N HCL. The aqueous phase was extracted twice with
ethyl acetatc and the combined organic were washed with water, dried over anhydrous
sodium sulfate and concentrated in vacwo. The crude product was purified by
chromatography [SiO;; hexane.-ethyl acctate-hexane (4:1)] to give 111 mg (49%) of 5-
chloro-4'-cyano-3-fluoro-3',4',5',6"-tctrahydro-2'H-[2,4'lbipyridinyl- 1 '-carboxylic acid tert-
butyl ester; MS (ES+) 240 (M-Boc+ H™).

Step B: )
A mixture of 5-chloro-4'-cyano-3-fluoro-3',4",5',6'-etrahydro-2'H-[2,4'|bipyridinyl-1'-

carboxylic acid tert-butyl ester (0.05 g) and lithium tri-tert-butoxyaluminohydride (0.57 ml),
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1M solution in THF) in 1-4-dioxane (0.75 ml) was refluxed under nitrogen for 4 hrs. After
cooling. 1 N NaOH and H,O and ethy] acetate were added slowly to the mixture at 0°C. The
aqueous phase was extracted twice with ethyl acetate and the combined organic layers were
washed with saturated sodium bicarbonate, dried (sodium sulfate), fillicred and concentrated
in vacuo. The crude product was purified by chromatography [SiO,; hexane-ethyl acetate-
triethylamine (75:25:1)] to give 18 mg g (38%) of 6-chloro-4-aza-spiro[indoline-3,4'-
piperidine]-1°-carboxylic acid tert-butylester; MS (ES+) 324 (M+H"). '

Step C:
A mixture of 2-chloro-isonicotinic acid (324 mg), thionyl chloride (0.43 ml), DMF (trace) in

toluene (6.4 ml) was heatext to reflux for 2 hrs. After concentration in vacuo, the residue was
dissolved in 2 ml dichloromethane and added dropwise at 0°C under nitrogen to a mixture of
6-chloro-4-aza-spiro{indoline-3,4’-piperidine]- 1 '-carboxylic acid tert-butylester, (220 mg),
triethylamine (0.6 ml) and dichloromethane ((20 ml). The mixture was stirred at room
temperature for 1 hr. The mixture was diluted in & saturated sodium carbonate solution. The
organic layer was scparated and the aqueous phase was extracted twice with dichloromethane
and the combined organic layers were washed with saturated sodium bicarbonate, dried
{magnesium sulfatc), filtered and concentrated in vacuo 473 mg (102%) of 6-chloro-4-aza-1-
(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1’-carboxylic acid tert-butylester spiro[indoline-3,4"-
piperidine];

MS (ES+) 407 (M - Me2C=CH2+H").

Step D:
Trifluoroacetic acid (1.47 ml) was added to a stirred solution 6-chloro-4-azs-1-(2-

chloropyridin-4-yl-)carbonyl-1’-carboxylic acid tert-butylester spiro[indoline-3,4’-piperidine)
(0.47 g) in anhydrous dichloromethane (15 ml) under an atmosphere of nitrogen. The
reaction was left as such for 1 hr. The reaction was washed with saturated bicarbonate
solution and dried over sodium sulphate and concentrated in vacuo (0 yicld 363 mg (98%) of
6-chloro-4-aza-1-(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro[indoline-3,4’-piperidine]; MS (ES+)
363 (M+H").

Step E:

A solution of 4-chlorocinnamy! chloride (165 mg) in acetonitrile (20 ml) was added slowly to
a stirred mixture of 6-chloro-4-aza-1-(2-chioropyridin-4-yl-)carbonyl-spiro[indoline-3,4'-
piperidine] (300 mg) and N,N-diisopropyl-ethylamine (0.66 ml) in acetonitrile (40 ml) under

an atmosphere of nitrogen at room. The reaction was stirred at room temperature for 4 hrs
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and heated 10 reﬁux ovemnight. The reaction was diluted in diethylcther, washed with H;0,
then with brine and dried over sodium sulphate and concentrated in vacuo. The crude product
was purified by chromatography [SiO;; hexane-ethyl acetate-triethylamine (8:2:0.1)] to give
310 mg (73%) of 6-chloro-4-aza-1-(2-chloropyridin-4-yl-)carbonyl- 1 ’-[trans-3-(4-
chlorophenylallyl]spiro[indoline-3,4’-piperidine]; MS (ES+) 513 (M+H").

Compound Nos [-26, [-29, 1-30, 1-210, 1-213, 1-214, 1-233, 1-237, 1I-26, 11-29, T1-30, [I-219,
11-213, 11-214, 111-3, 1II-6, I11-7, 111-26, IT1-29, 111-30, [11-210, 111 -210 N-oxide, 11T --213,
111-214, [11-233, [11-236, Mi-237, 1T1-302, 1M -325, 111 -328, 101 -329, V-26, V-29, V-30,
V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, VIII-26, VIII-29, VIII-30,
V1I-210, VIII-213, VIII-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-213, XX-214, XX-233,
XX-236, XX-237, CI11-49, CIlI-52, CImI-53, CIN-210, CITN-214, CIII-555, CCCI-3,
CCClil-26, CCCI1I-29, CCCIII-30, CCCV-26, CCCV-29 and CCCV-30 were prepared by

analopous methods to those of Example 3.

EXAMPLE 4
This Example illustrates the preparation of compound DCIII-3, 4-(2-chloropyridin-4-

yl)carbonyl-1’-[trans-3-(4-chlorophenyl)allyl}spiro[ 5,6-dihydro-4H-thieno[3,2-b]pyrrole-
6,4’ -piperidine)]

Step A: Triphcnylphosphine (2.29 g) was dissolved in tetrahydrofuran (50 ml) and the
solution was cooled to -10°C under argon. Diisopropylazodicarboxylate (1.70 ml) was added
dropwise over 10 min and the resulting mixture was stirred at -10°C for 20 min (formation of
a white precipitate). 2,2,2-Trifluoro-N-(2-iodo-thiophen-3-yl)-acetamide (2.25 g) dissolved
in 2 minimum volume of tetrahydrofuran was added, followed by 4-Hydroxymethyl-3,6-
dihydro-2H-pyridine- 1 -carboxylic acid tert-butyl ester (J. Org. Chem. 2001, 66, 5545-5551,
1.49 g) dissolvcd in a minimum volume of tetrahydrofuran. The reaction mixture was
allowed to warm to room temperaturc and stirred for 12 hours. The solution was then
concentrated in vacuo and the residue subjected to silica gel chromatography
(cyclohexane:ethyl acetate 93:7) to afTord 4-{[(2-lodo-thiophen-3-yl)-(2,2,2-trifluoro-acctyl)-
amino}-methyl}-3,6-dihydro-2H-pyridine-1-carboxylic acid tert-butyl ester as a colourless oil
(2.27 ). 'H NMR (400 MHz, CDCLy) 1.5 (s, 9H), 2.15 (m, 2H), 3.43 (m, 1H), 3.52 (m, LH),
3.75 (d, ) = 19 Hz, 1H), 3.77 (m, 2H), 4.76 (d, ] = 17 Hz, 1H), 5.41 (s, 1H), 6.68 (brd,J =
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5.5 Hz, 1H), 7.42 (d, J = 5.5 Hz, 1H); MS (ES+) 417 (M+H"-CO,-isobutene), 458 (M+H"-
isobutenc).

Step B: In a.dried. argon purged flask, - {[(2-lodo-thiophen-3-y1)-(2,2,2-trifluoro-
acetyl)-amino}-methyl}-3,6-dihydro-2H-pyridime- 1 -carboxylic acid tert-butyl ester obtained
in Step A (1.57 g) was dissolved in dimethylacetamide (25 ml); triethylaminc (1.05 ml),
tctrabutylammonium bromide (1.08 g) and palladium(ll) acetate (103 mg) were successively
added and the solution was heated at 80°C for 4 hours. Palladium(lI} acetate (20 mg) was
added again and the mixture stirred at 830°C for 3 more hours. After cooling to room
temperature, the reaction mixture was diluted with elh'yl acetate, washed with brine, dried
over sodium sulphate and concentrated in vacuo. Silica gel chromatography of the residue
(cyclohexane:ethy] acelate 8:2) afforded 4-trifluoroacetyl-spirof5,6-dihydro-4H-thieno|3,2-
b]pyrrole-6,4'-(1°,2",3" ,4'-tetrahydropyridinc))-1° carboxylic acid tert-butyl ester (0.9 g). 'H
NMR (40 MHz, CDCls) 2 rotemers, 1.54 (s, 9H), 2.05 (m, 2H), 3.65-3.80 (m, 2H), 4.20-4.30
(m, 2H), 4.70 and 4.80 (m, 1H), 6.82 and 6.96 (m, 1H), 7.23 (d, ] = 5.5 Hz, 1H), 7.42(d, ] =
5.5 Hz, 1H); MS (ES+) 288 (M+H"-isobutene).

Step C: 4-trifluoroacetyl-spiro[ 5,6-dihydro-4H-thieno[3,2-b]pyrmrole-6,4’-(1°,2°,3° 4°-
teirahydropyridine)]-1' carboxylic acid tert-butyl ester obtained in Step B (0.9 g) was
dissolved in methanol (30 ml) and water (5 ml), placed under-argon and potassium carbonatc
(28 g) was added. The reaction mixture was stirred for 10 min at roomn temperature, the
mixture was filtered and the filtrate concentrated in vacuo. The residue was diluted with ethyl
acetate, washed with brine, dried (sodium sulphate) and concentrated in vacuo. The residue
was immediately dissolved in dichloromethane (40 ml) and acylated with 2-
chloroisonicotinoyl chioride (800 mg) in the presence of triethylamine (1 ml) at 0°C for |
hour. Standard aqueous work-up and silica gel chromatography (cyclohexane:ethyl acetate
8:2) afforded 4-(2-chloropyridin-4-yl)carbonyl-spiro[$,6-dihydro-4H-thieno[3,2-b]pyrrole-
6,4’-(1",2°,3" 4’-tetrahydropyridine)]-1" carboxylic acid tert-butyl ester (0.83 g). M.p. 63-
65°C; MS (ES+) 332/334 (M+H+-C01-isobutcne), 376/378 (M+H*-isobutene), 432/434
(M+HM,

Step D: 4-(2-chloropyridin-4-yl)carbonyl-spiro[5,6-dihydro-4H-thieno[3,2-b]pyrrole-
6,4'-(1°,2",3",4’-tetrahydropyridine)]-1' carboxylic acid tert-butyl ester obtained in Step C

(216 mg) was dissolved in dichloromethane (15 ml) and treated successively with
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triethylsilane (0.4 ml) and trifluoroacetic acid (0.75 ml), the solution was stirred under argon
for 6 hours, diluted with dichloromethane, neutralised with aqueous sodium bicarbonate,
dried (sodium sulphate) and concentrated in vacuo. The residue was dissolved in acetonitrile
(15 ml) and treated with diisopropylethylamine (0.14 ml) and 4-chlorocinnamyl chloride (96
mg) for 24 hours al room temperature. Standard aqucous work-up afforded a residue which
was purified by flash chromatography (silica gcl, cyclohexane:ethyl acetate 8:2+ 0.5 %
triethylamine) to give the title product {170 mg) as a colourless solid. M.p. 81-82°C; 'H
NMR (600 MHz, CDCl3) 2 rotamers: 1.81-1.94 {m, 4H), 2.60-2.71 (m, 4H), 3.21 and 3.23
(d, ) =7 Hz, 2H), 4.03 and 4.35 (s, 2H), 5.63 und 7.55 (d, ] = 5.9 Hz, 1H), 6.26 and 6.29 (dt,
J=12.9 Hz, 7 Hz, 1H), 6.51 and 6.53 (d, ) = 12.9 Hz, 1H), 6.96 and 7.23 (d, ] = 5.9 Hz, 1H),
7.26-7.49 (m, 6H), 8.53 and 8.54 (d, J = 5.9 Hz, 1H); '*C NMR (125 MHz, CDCI;CDCl,,
80°C) sclccted data 37.3, 51.0, 61.1,67.1 and 77.2, 114.4 and 117.5, 120.3, 122.3, 127.1,
127.5, 127.9, 128.8, 132.0, 150.6; MS (ES+) 484/486/487/489 (M+H").

Compound Nos DCIII-3, DCIlI-6, DCLII-7, DCUI-52, DCIII-53 and DCV-53.

werce prepared by analogous methods to those of Example 4.

EXAMPLE 5

This Example illustrates the preparation of compound ClIl-2 10, 4-chloro-5-aza-1-(2-
chloropyridin-4-yl)carbonyl-1’-[trans-3-(4-chlorophenyl)allyl]spiro{indoline-3,4’-piperidine]

Step A: 2-Chloro-4-amino-pyridine was brominated according to the method
described in Synthesis 2001, /4, 2175-2179: a solution of 4-chloro-4-amino-pyridine (12.3 g)
in acetonitrile (500 ml) was trcated with N-bromosuccinimide (17.8 g) and the resulting
solution was stirred at room iemperature for 24 hours. The solution was then concentraled in
vacuo and the residue subjected to silica gel chromatography (cyclohexane:ethy] acetate 8:2)
to afford 3-bromo-2-chloro-4-aminopyridine (12.2 g, m.p. 146°C (hexane/ether)) and 5-
bromo-2-chloro-4-aminopyridine (2.9 g, m. p. 117-119°C).

Step B: Lithium bis(trimethylsilyl)amide (1M solution in THF, 5.1 ml) was added
dropwise to a stirred solution of 3-bromo-2-chloro-4-aminopyridine (1.04 g) in
tetrahydrofuran (15 ml) at -78°C under N;. The resulting solution was then stirred at room
temperature for 30 min., warmed to 0°C then cooled again at —78°C. 4-Chloromethyl-3,6- .
dihydro-2H-pyridine- 1-carboxylic acid tert-butyl ester (1.16 g, prepared according to WO
O8/25605) dissolved in a minimum volumc of THF was added dropwise then the solution
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was refluxed for 14 hours. The reaction mixture was cooled to room temperature, poured
into diluted aqucous ammonium chloride, extracted with EtOAc. The organic layer was
washed with brine, dried over sodium sulfate and concentrated in vacuo. The residue was
purified by silica gel chromatography (CH;Cl; then CH,Cl/E1QAc 8:2 cyclohexane:ethyl
acetate 8:2) to afford 4-[(3-bromo-2-chloro-pyridin-4-ylamino)-methyl]-3,6-dihydro-2H-
pyridine-1-carboxylic acid tert-butyl ester (1.42 g), which was identified by its mass and 1H
NMR spectra. MS (ES+) 346/348/350 (MH '-isoprene), 402/404/406 (MH™).

Step C: Lithium bis(trimethylsilyl)amide (1M solution in THF, 3 ml) was added
dropwisc to a stirred solution of 4-[(3-Bromo-2-chloro-pyridin-4-ylamino)-methyl]-3,6-
dihydro-2H-pyridine-1-carboxytlic acid tcrt-butyl ester (0.53 g) in tetrahydrofuran (20ml) at
-78°C under N;. The yellow solution was warmed to 0°C and then 2-chloroisonicotinoyl
chloride (50% solution in toluene, 0.95 g) was added. The solution was stirred at 0°C for 10
min., quenched by addition of aqueous ammonium chlonde, extracted with EtOAc, dried
(N2;S0,) and concentrated in vacuo, The residue was purified by silica gel chromatography
(CH,CI; then CH;Cl/E1OAc 8:2 cyclohexanc:cthyl acetate 8:2) to afford 4-{[(3-bromo-2-
chloro-pyridin-4-yl)-(2-chloro-pyridine-4-carbonyl}-amino}-methyl} -3,6-dihydro-2H-
pyridine-1-carboxylic acid tert-butyl ester (0.63 g), which was identificd by its mass and 1H
NMR spectra. MS (ES+) 443/445 (MH'-BOC), 484/486 (MH " -isoprene).

Step D: In a dried, argon purged flask, 4- {[(3-bromo-2-chloro-pyridin-4-yl)-(2-
chloro-pyridine-4-carbonyl)-amino}-methyl} -3,6-dihydro-2H-pyridine-1-carboxylic acid tert-
butyl ester obtained in Step C (0.63 g) was dissolved in dimethylacetamide (10 ml);
triethylamine (0.41 ml), tetrabutylammonium bromide (0.40 g) and palladium(II) acetate (40
mg) were successively added and the solution was heated at 90°C for 18 hours. After cooling
to room tempcrature, the reaction mixture was diluted with diethyl cther, washed with brine,
dried over sodium sulphate and concentrated in vacuo. Silica gel chromatography of the
residue (cyclohexane:ethyl acctate 8:2) aftorded 1-(2-chloro-pyridine-4-carbonyl)-spiro[[(4-
chloro-2,3-dihydro-1H-pyrrolo[3,2c)pyridinc)-3,4'-(1°,2°,3° 4 -tetrahydropyridine)]-1’
carboxylic acid tert-butyl ester (0.2] g), which was identified by its mass and 1H NMR
spectra. MS (ES+) 461/463 (MH").

Step E: 1-(2-chloro-pyridine-4-carbonyl)-spiro[{(4-chloro-2,3-dihydro-1H-
pyrrolo{3,2-c]pyridine)-3,4'-(1°,2",3° 4'-tetrahydropyridine)]-1' carboxylic acid tert-butyl
ester obtained in Step D (0.19 g) was dissolved in dichloromethane (13 ml) and treated
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successively with tricthylsilane {0.33 ml) and trifluoroacetic acid (0.63 ml); the solution was
stirred under argon for 8 hours, diluted with dichloromethane, neutralised with aqueous
sodium bicarbonate, dried (sodium sulphate) and concentrated in vacuo. The residue was
dissolved in acetonitrile (13 ml) and treated with diisopropylethylamine (0.12 ml) and 4-
chlorocinnamyl chloride (84 mg) for 48 hours at room temperature. Standard aqueous work-
up afforded a residuc which was purificd by flash chromatography (silica gel,
cyclohexane:cthyl acetate 8:2+ 0.5 % triethylamine) to give the title product (43 mg) as a
colourless solid. M.p. 95-96°C; MS (ES+) 513/515 (M+H").

Compound Nos CDI1I-49, CDIfl-52, CDIII-53, CDV-49, CDV-52, DIII-3, DI1I-210, DV-3,
DV-213 and DV-214 werc prepared by analogous methods to those of Example 5.

EXAMPLE 6
‘This Examplc illustrates the pesticidal/insccticidal properties of compounds of formula (I).
Test against were performed as follows:
Spodoptera littoralis (Egyptian cotton leafworm)
Cotton leaf discs were-placed on agar in a 24-well microtitcr plate and sprayed with test
solutions at an application rate of 200 ppm. After drying, the leaf discs were infested with 5
L, larvac. The sumples were checked for mortality, repellent effect, feeding behaviour, and
growth regulation 3 days afier treatment (DAT). The {ollowing compounds gave at lcast 80%
control of Spodoptera littoralis:

1-26, 1-30, 1-237, 11-26, 11-29, 0-30, 11-210, 11-213, 11-214, [1I-3, IIi-6, III-7, IN-26, 11I-29, IlI-
30, 11 -210, 111 -210 N-oxide, 111-233, 111-236, 10-237, 1-302, ITT -325, Il -328,

111-329, V-26, V-29, V-30, V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509,
VIl-26, VI1-29, VIII-30, VUI-210, VII-213, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-214,
XX-233, XX-236, XX-237, CII-210, ClLI-214, CCCII-3, CCCIlll-26, CCCV-3, CCCV-26,
CCCVI-3, CDIIN-49, CDII-52, CDIO-53, CDV-49, CDV-52 and DV-3. '

Heliothis virescens ( Tobacco budworm):

Eggs (0-24 h old) were placed in 24-well microtiter plate on artificial diet and treated with
test solutions a1 an application rate of 200 ppm by pipetting. After an incubation period of 4
days, samples were checked for egg mortality, larval mortality, and growth regulation. The
following compounds gave at least 80% control of Heliothis virescens:

1-26, 1-29, 1-30, 1-210, 1-213, 1-214, 1-233, 1-237, 1I-26, 0-29, -30, [I-210, Li-213, 11-214, III-
3, IN-6, 1i1-7, 111-26, 111-29, ITT-30, 111 -210, T -210 N-oxide, IT1 -213, T1-214,
11-233, 111-236, I11-237, 111-302, NI 325, 111 -328, 111 -329, V-26, V-29, V-30, V-209,
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V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, V11I-26, VIII-29, VI1I-30, V1ii-210,
VIII-213, VIlI-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-213, XX-214, XX-233, XX-236,
XX-2317, CI1149, CINI-52, Cll1-53, CHI-210, CITI-214, CIII-555, CCIII-3, CCIII-6, CCIII-7,
CCCI-3, CCCIN-3, CCClII-26, CCCIII-29, CCCINi-30, CCCV-3, CCCV-26, CCCV-29,
CCCV-30, CCCVI-3, CDIII-49, CDII-52, CDID-53, CDV-49, CDV-52, DIII-3, DITI-210,
DV-3, DCIII-3, DCIL-7, DCII-52 and DCV-53.

Plutella xylostella (Diamond back moth):

24-well microtiter plate (MTP) with artificial diet was treated with test solutions at an
application rate ol 18.2 ppm by pipetting. Afler drying, the MTP's were infested with larvae
(L2)(10-15 per well). After an incubation period of 5 days, samples were checked for larval
mortality, antifcedant and growth regulation. The following compounds gave at least 80%
control of Plutella xylostella:

1I-26, 11-29, 11-30, 11-210, 11-214, 111-3, IT-6, [O-7, U1i-26, 111-29, TI-30, 111 -210, I11 =210 N-
oxide, M1 -213, 11 -214, 111-233, 1I-236, 111-237, 10-302, 111 -325, ITI -328, I -329,

V-26, V-29, V-30, V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, V1I-26,
VII1-29, VIII-30, VIII-210, VII-213, VIil-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-213,
XX-214, XX-233, XX-236, XX-217, Clil-49, CliI-52, CI1I-53, Cl11-210, Cll1-214,
CIl-555, CCIllI-3, CCCIII-3, CCCIIl-26, CCClI-29, CCCV-3, CCCV-26, CCCV-29,
CCCV-30, CCCVI-3, CDII-49, CDIII-52, CDIN-53, CDV-52, DV-3, DV-213,

DV-214, DCI-53 and DCV-53.

Myzus persicae (Green peach aphid):

Sunllower leaf discs were placed on agar in a 24-well microtiter plate and sprayed with test
solutions at 2n application rale of 200 ppm. Afler drying, the leal discs were infested with an
aphid population of mixed ages. After an incubation period of 6 DAT, sar'nplcs were checked
for mortality. The following compounds gave at Icast 80% control of Myzus persicae:

1i-3, -7, V-213, VIIl-29, CCCI-3, CCCV-3 and DCHI-3.

Aedes aegypti (Yellow fever mosquito):

10-15 Aedes larvae (L2) together with a nutrition mixture are placed in 96-well microtiter
plates. Test solutions at an application rate of 2ppm are pipetted into the wells. 2 days later,
insects were checked for monality and growth inhibition. The following compounds gave at
lcast 80% cpnlrol of Aedes aegypt:i

1-26, 1-210, 1-213, 1-214, 1-233, 1236, 1-237, 1I-26, 1I-29, II-30, 1I-210, 11-213, 11-214, I11-3,
1I-6, 111-7, 1U-26, 111-29, [1-30, 11 =210, 111 -210 N-oxide, IT1 -213, 1T -214, 111-233,
01-236, [1-237, 111-302, 111 -325, N[ -328, M -329, V-26, V-29, V-30, V-210, V-213,
V-214, V-236, V-237, V-509, VII-26, VII1-29, VUI-30, VIII-210, VIII-213, VIlI-2i4,
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XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-213, XX-214, XX-233, XX-236, XX-237, CIlI-52,
CIiI-53, CllI-210, Cil-214, CCIII-3, CCIII-6, CCIll-7, CCCI-3, CCCIM-3, CCCIlI-26,
CCCV-3, CCClH-26, CCCVI-3, CDIII-49, CDIII-52, CDUI-53, CDV-49, CDV-52,
DCIII-3, DCIII-6, DCIU-52, DCIIL-53 and DCV-53.

Diabrotica balteata (Com root worm ):

A 24-well microtiter plate (MTP) with ertificial diet was treated with test solutions at an
application rate of 200 ppm (concentration in well 18 ppm) bylpipelling. After drying, the
MTP's wcre infested with larvac (L2) (6-10 per well). After an incubation period of 5 days,
samples were checked for larval mortality, and growth regulation.

The following compounds gave at least 80% control of Diabrotica balteata :

11-29, 1I-30, [I-29, 111-30, WI-2]13, [11-236, I-237, V-26, V-29, V-30, V-210, V-213, V-214,
V-236, V-237, VIII-29, VIII-30, XX-30, XX-237, CIII-52, Cll1-210, CTII-214, CCCili-29,
CCCIlI-30, CCCV-3, CCCV-26, CCCV-29, CCCV-30, CDIII-49, CDIII-52, CDIII-53,
CDV-49, CDV-52, DV-3, DV-210, DV-213, DCIII-6, DCIiI-7 and DCV-53.
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CLAIMS
1. A method of combating and controlling insects, acarines, nematodes or

molluscs which comprises applying to a pest, to 4 locus of a pest, or to a plant
susceptible to attack by a pest an inseclicidally, acaricidally, nematicidally or

molluscicidally effective amount of a compound of formula I.

R2
T
c N K
n
4 Y""R‘
()]

wherein Y is a single bond, C=0, C=S or §(0),, where m is 0, 1 or 2;

R! is hydrogen, optionally substituted alkyl, optionally substituted alkoxycarbonyl,
optionally substituted alkylcarbonyl, aminocarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally
substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally substituted alkoxy,
optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy, optionally
substituted heterocyclyloxy, cyano, optionally substituted alkenyl, optionally
substituted alkynyl, optionally substituted cycloalkyl, optionally substituted
cycloalkenyl, formyl, optionally substituted heterocyclyl, optionaily substituted
alkylthio, NO or NR'*R"* wherc R'? and R are independently hydrogen, COR'3,
optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted
heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl or R'> and R' together with the N atom
to which they are attached form a group -N=C(R'®)}-NR!"R!¥; R is H, optionally
substituted alkyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryl, optionally
substituted aryloxy optionally substituted heteroaryl, optionally substituted
heteroaryloxy or NR'’R®; R'® R'7 and R'* arc each independently H or lower alkyl;



10

20

25

WO Z05/061500 PCT/IB2004/004083

- 164 -

R'? and R are independently optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl
or optionally substituted hetcroaryl;

R?and R? are independently hydrogen, halogen, cyano, optionally substituted alkyl,
optionally substituted alkoxy or optionally substituted aryl;

the ring

—

T

N

is a 5 or 6 membered hetcroaromatic ring;

each R* is independently halogen, nitro, cyano, optionally substituted C, .y alkyl,
optionally substituted C;4 alkenyl, optionally substituted C;4 alkynyl, optionally
substitutcd alkoxycarbonyl, optionally substitutcd alkylcarbonyl, optionally
substituted alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl,
optionally substituted C3 7 cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally
substituted heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl, optionally substituted
alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy,
optionally substituted alkylthio or R R*N where R* and R are, independently,
hydrogen, C,.g alkyl, C3.7 cycloalkyl, Cy¢ atkenyl, Cs4 alkynyl, C3.7 cycloalkyl(C,.
alkyl, Ca.¢ haloalkyl, C).¢ alkoxy(Cy.¢)alkyl, C\.¢ alkoxycarbonyl or R*' and R%
togcther with the N atom to which they are attached form a five, six or seven-
membered heterocyclic ring which may contain one or two further heteroatoms
selected from O, N or S and which may be optionally substituted by one or two C¢
alkyl groups, or 2 adjacent groups R* together with the carbon atoms to which they
are attached form a 4, 5, 6,or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring which may
be optionally substituted by .halogcn; nis0,1,2or3;

cach Ra is independently hydrogen, halogen, hydroxy, cyano, optionally substituted
C.s alkyl, optionally substituted C; s alkenyl, optionally substituted C, ¢ alkynyl,
optionally substituted alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl, optionally
substituted alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl,
optionally substituted C;.; cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally
substituted hctc-roaryl, optionally substituted heterocyclyl, optionally substituted

|50
&
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alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy,
optionally substituted alkylthio, optionally substituted arylthio or R*R*N where R*
and R* are, independently, hydrogen, C,g alkyl, C3.7 cycloalkyl, Cy¢ alkenyl, Ci.4
alkynyl, Ci.5 cycloalkyl(C,;.4)alkyl, C; haloalkyl, C,.¢ alkoxy(C,.¢)alkyl, C;.¢
alkoxycarbony! or R? and R* together with the N atom to which they arc attached
form a five, six or seven-membered heterocyclic ring which may contain one or two
further hetcroatoms selected from O, N or S and which may be optionally substituted
by one or two C,.; alkyl groups, or two Ra groups attached to the same carbon atom
are =0 or two Ra groups attached to adjacent carbon atoms form a bond, or iwo Ra
groups together with the carbon atom to which they are attached form a three- to
seven-membered ring, that may be saturated or unsaturated, and that may contain one
or two hetero atoms selected from the group consisting of N, O and S, and which may
be optionally substituted by one or two C, alkyl groups; or two Ra groups together
form a group -CH;-, -CH=CH- or -CH,CH;;

pis0,1,2,3,4,50r6;q is 0,1, 2,3, 4, 5 or 6 provided thatp+qis 1, 2, 3,4, 5 or 6;
R? is optionally substituted alkyl, optionally substituted alkenyl, optionally
substituted alkynyl, optionally substituted cycloalkyl, optionally substituted aryl,
optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted
alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl or optionally substituted

alkenylcarbonyl; or salts or N-oxides thereof.

A method according to claim | wherein the ring

—

T

N

is 2 5 or 6 membered heteroaromatic ring wherein the ring members are each

independently CH, S, N, NR®, O, or CR* provided that at least one ring member is
other than CH or CR4 and that there are no more than oné O or S atoms present in the

ring.

ZA)

@
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A method according to claim 1 or claim 2 wherein Y is a single bond or C=0.

A method according to any preceeding claim wherein R? and R? are each

independently hydrogen, C, alkyl, C, haloalkyl, C, alkoxy or cyano.

A mcthod according to any preceeding claim wherein R' is hydrogen, C,. alkyl, Ci.¢
cyanoalkyl, C;. haloalkyl, C;.; cycloalkyl(C,.4)alkyl, C, alkoxy(C,.¢)alkyl,
heteroaryl(C,.¢)alkyl (wherein the heteroaryl group may be optionally substituted by
halo, nitro, cyano, C,. alkyl, C; haloalkyl, C, elkoxy, C, haloalkoxy, C,
alkylsulfonyl, C,4 alkylsulfinyl, C,.s alkylthio, C; alkoxycarbonyl, C;.4
alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on the heteroaryl system
may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itsclf

optionally substituted with halogen), aryl(C,s)alkyl (wherein the aryl group may be

optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,.5 alkyl, C, haloalkyl, C, s alkoxy, C,.

¢ haloalkoxy, Ci5 aIkylsulfonyl,.Cl.g alkylsulfinyl, C,. alkylthio, C)4
alkoxycarbonyl, C, alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on
the aryl system may be cyeliscd to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or
heterocyclic ring, itself optionally substituted with halogen), C,
alkylcarbonylamino(C,.¢)alkyl, aryl (which may be optionally substituted by halo,
nitro, cyano, C,_s alkyl, Cy.¢ haloalkyl, C,. alkoxy, C, haloalkoxy, C,.5
alkylsulfonyl, C,¢ alkylsulfinyl, C,.s alkylthio, C, s alkoxycarbonyl, C.5
alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or iwo adj_acenl positions on the aryl systcrn may
be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself
optionally substituted with halogen), heteroaryl (which may be optionally substituted
by halo, nitro, cyano, C,¢ alkyl, C, haloalkyl, Ci¢ aikoxy, C,.¢ haloalkoxy, C, 5
alkylsulfonyl, C ¢ alkylsulfinyl, C,.¢ alkylthio, C,.¢ alkoxycarbonyl, C,¢
alkylcarbonylamino, arylcarbonyl, or two adjacent positions on the heteroaryl system
may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring, itself
optionaily substituted with halogen), C, alkoxy, C;.s haloalkoxy, phenoxy (wherein
the phenyl group is optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,4 alkoxy, C.4
haloalkyl, C;4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, hetcroaryl, amino or dialkylamino),
heteroaryloxy (optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,_s alkyl, C,. haloalkyl,

18
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C..¢ alkoxy or C,.s haloalkoxy), hetcrocyclyloxy (optionally substituted by halo, C;
alkyl, C,.¢ haloalkyl, C,_ alkoxy or C,.s haloalkoxy), cyano, C; ¢ alkeny!, Cy.¢
alkyny), Cs.4 cycloalkyl, Cs.y cycloalkenyl, heterocyclyl (optionally substituted by
halo, nitro, cyano, C,. alkyl, C, haloalkyl, C, alkoxy or C, haloalkoxy), C, 5
alkylthio, C.s ilaloalkyllhio or NRPR™ where R'? and R'* are independently
hydrogen, C, alkyl, C,s haloalkyl, C, alkoxy(C,.s)alkyl, phenyl (which may bc
optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,.4 alkoxy, C,. haloalkyl, C,4
haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino, dialkylamino or C,.4 alkoxycarbonyl),
phenyl (C,.4)alkyl (whercin the phenyl group may be optionally substituted by
halogen, C,.4 alkyl, C,4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl,
heteroaryl, amino, dialkylamino, C,.4 -alkylsulfonyl, C,-s alkoxycarbonyl, or two
adjacent positions on the phenyl ring may be cyclised to form a 5, 6 or 7 membered
carbocyclic or helerocyclic ring, itself optionally substituted with'halogen), heteroaryl
(C:.s)alkyl (wherein the heteroaryl group may be optionally substituted by halo, nitro,
cyano, C,.c alkyl, C, haloalkyl, C,. alkoxy, C,.s haloalkoxy, C; 4 alkylsulfonyl, C,4
alkylsulfinyl, Cy alkylthio, C,4 alkoxycarbonyl, C, alkylcarbonylamino,
arylcarbonyl, or two adjacent positions on the heteroaryl system may be cyclised to
form a §, 6 or 7 membercd carbocyclic or heterocyclic ring, itself optionally
substituted with halogen) or heleroaryl (which may be optionally substituted by halo,
nitro, cyano, C, alkyl, C, haloalkyl, C, ¢ alkoxy or C,¢ haloalkoxy, C).4
alkoxycarbonyl C, 5 alkylcarbonylamino, phenyloxycarbonylamino (wherein the
phenyl group is optionally substituted by halogen, C,4 alkyl, C,.s alkoxy, C,4
haloalkyl, C4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), amino,
C\¢ alkylamino or phenylamino (wherein the phenyl group is optionally substituted
halogen, C;4 atkyl, Cy4 alkoxy, C, haloalkyl, C;4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl,

heteroaryl, amino or dialkylamino)).

A method according to any preceeding claim wherein each R* is independently
halogen, cyano, C, 3 alkyl, C,.3 haloalkyl, C, cyanoalkyl, C, alkoxy(C,.s)alkyl, C;.7
cycloalkyl{(C,.)alkyl, Cs.5 cycloalkenyl(Cs)alkyl, Cs.5 alkenyloxy(C,.s)alkyl, Cy.¢
alkynyloxy(C,¢)atkyl, aryloxy(C,.¢)alkyl, C:.¢ carboxyalkyl, C,.¢ alkylcarbonyl(C,.
s)alkyl, Ca.¢ alkenylcarbonyl(C,.g)alkyl, C,.5 alkynylcarbonyl(C,.4)-alkyl, Ci.



20

25

30

(94

WO 2005/116151H) PCT/IB2004/004083

- 168 -

alkoxycarbonyl(C,-g)alkyl, Cs.¢ alkenyloxycarbonyl(C,¢)alkyl, Ci5
alkynyloxycarbonyl(C,.g)alkyl, aryloxycarbonyl(C,.¢)alkyl, C,. alkylthio(C).¢)alkyl,
Ci atkylsulfinyl(C,g)alkyl, C,.¢ alkylsulfonyl(C,¢)alkyl, aminocarbonyi(C,.¢)alkyl,
C,.v alkylaminocarbonyl(C,.g)alkyl, di(C,.g)alkylaminocarbonyi(C,.¢)alkyl,
phenyl(Ci4)alkyl (wherein the phenyl group is optionally substituted by halogen, C,4
alkyl, Cy4 alkoxy, C,4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino
or dialkylamino), heteroaryl{C,_4)alkyl (wherein the heteroaryl group is optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C,.s alkyl, Ci haloalkyl, C,¢ alkoxy or C;.4
haloalkoxy), heterocyclyl(C,.s)alkyl (wherein the heterocyclyl group is optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C,_¢ alkyl, C;6 haloalkyl, C,.s alkoxy or C, ¢
haloalkoxy), C;.¢ alkenyl, aminocarbonyl(C,.¢)alkenyl, C,.s alkylaminocarbonyl(C,.
s)alkenyl, di{C,.s)alkylaminocarbonyl(C;¢)alkenyl, phenyl(Ca4)-alkenyt, (wherein the
phenyl group is optionally substituted by halogen, C,; alkyl, C,4 alkoxy, C.4
haloalkyl, C; haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), Cz.6
alkynyl, trimethylsily}(C,.s)alkynyl, aminocarbonyl(C;¢)alkynyl, C,.e
alkylaminocarbonyl(C,.¢)alkynyl, di(C,.¢)alkylaminocarbonyl(C;¢)alkynyl, C,
alkoxycarbonyl, Cj.; cycloalkyl, Cs.7 halocycloalkyl, C;.; cyanocycloalkyl, C;.5
alkyl(Cj.7)-cycloalkyl, C,.; alkyl{C;.7)halocycloalkyl,phenyl (optionally substituted by
halogen, Cy.q alkyl, C,.4 alkoxy, C,.4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl,
heteroaryl, amino or -dialkylamino), heteroaryl (optionally substituted by halo, nitro,
cyano, C, alkyl, C,. haloalkyl, C,.; alkoxy or C,_s haloalkoxy), heterocyclyl
(wherein the heterocyclyl group is optionally substituted by halo, nitro, cyano, C,¢
alkyl, C;. haloalkyl, C,¢ alkoxy or C,.s haloalkoxy), or 2 adjacent groups R* together .
with the carbon atoms to which they are attached form a 4, 5, 6 or 7 membered
carbocylic or heterocyclic ring which may be optionally substituted by halogen, C; ¢
alkoxy, C,.s haloalkoxy, phenoxy (optionally substituted by halo, nitro, cyano, C.
alkyl, C, s haloalkyl, C;.¢ alkoxy or C,¢ haloalkoxy), heteroaryloxy (optionally
substituted by halo, nitro, cyano, C, alkyl, C,.s haloalkyl, C; ¢ alkoxy or C, 4
haloalkoxy), C).5 alkylthio or R'”?’R?°N where R'? and R? are, independently,
hydrogen, C, 3 alkyl, C37 cycloalkyl, C;,, alkenyl, C;_¢ alkynyl, C; 4 haloalkyl, C.¢
alkoxycarbonyl or R'® and R* together with the N atom to which they are attached

form a five, six or seven-membered heterocyclic ring which may contain one or two
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further hetcroatoms selected from O, N or S and which may be optionally substituted

by onc or two C,, alkyl groups; and nis 0, 1, 2 or 3.

A method according to any preceeding claim wherein R? is Cy.,9 alkyl, C.10
haloalkyl, aryl(Ci)alkyl (wherein the aryl group is optionally substituted by halogen,
C)4 alkyl, C4 alkoxy, C,. haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl,
amino or dialkylamino), heleroaryl(C,s)alky! (wherein the heteroaryl group is
optionally substituted by halogen, Ci4 alkyl, Cy4 alkoxy, C;.4 haloalkyl, C,4
haloalkoxy, CN, NO,, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), arylcarbonyl<(C;.
s)alkyl (wherein the aryl group may be optionally substituted by halogen, C,4 alkyl,
C)4 alkoxy, C,. haloalkyl, C,.4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroary], amino or
dialkylamino and the alkyl group may be optionally substituted by aryl), Cz.4 a2lkenyl,
C3.5 haloalkenyl, aryl(C; ¢)-alkenyl (wherein the aryl group is optionally substituted
halogen, Cy. alkyl, Ci4 alkoxy, C;.4 haloaikyl, C;4 haloalkoxy, CN, NQy, aryl,
hetcroaryl, amino or dialkylamino, C) al'koxycarbong;l, or two adjacent substitucnts
can cyclise to form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclie ring),
heterouryl(C;.¢)-alkenyl (wherein the heteroaryl group is optionally substituted
halogen, C4 alkyl, C, alkoxy, C;4 haloalkyl, C4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl,
hetcroaryl, amino or dialkylamino, C,.s alkoxycarbonyl, or two adjacent substituents
can cyclisc 1o form a 5, 6 or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring), Ca.6
alkynyl, phenyl(Ca.¢)alkynyl (wherein the phenyl group is optionally substituted by
halogen, C;4 alkyl, Cy4 alkoxy, C;4 haloalkyl, C,4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl,
heteroaryl, amino or dialkylamine), Cs.7 eycloalkyl, C,.s alkoxycarbonyl, C,
alkylcarbonyl, C,.¢ haloalkylcarbonyl or aryl(C;¢)alkenylcarbonyl (wherein the aryl
group may be optionally substituted halogen, C,4 alkyl, C,.4 alkoxy, C,4 haloalkyl,
C).4 haloalkoxy, CN, NO;, aryl, heteroaryl, amino or dialkylamino), or -C(R*'}R*?)-
[CR®=CR *]z-R* wherc z is 1 or 2, R*' and R* are each independently H, halo or
C).zalkyl, R*? and R™ are each independently H, halogen, C).4 alkyl or C;.4 haloalkyl
and R* is optionally substituted aryl or optionally substituted heteroaryl.

A method according o any preceeding claim wherein each Ra is hydrogen.

\8¢
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A method according to any preceeding claim whereinpis 1 or2and qis2 or 3.

A compound of formula I’

N
N\
(CRa)p _(CRa,)q
R2
T
R3
(Re)n \Y‘*R1
™)

wherein Y is C=0, C=S;

R! is hydrogen, optionally substituted alkyl, optionally substituted alkoxycarbonyl,
optionally substituted alkylcarbonyl, aminocarbonyl, optionally substituted
alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl, optionally
substituted aryl, optionally substituted heteroaryl, optionally substituted alkoxy,
optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy, optionally
substituted hetcrocyclyloxy, cyano, optionally substituted alkenyl, optionally
substituted alkynyl, optionaily substituted cycloalkyl, optionally substituted
cycloalkenyl, formyl, optionally substituted heterocyclyl, optionally substituted
atkylthio, NO or NR'*R' where R'? and R'* are independently hydrogen, COR'?,
optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl, optionally substituted
heteroaryl, optionally substituted heterocycly! or R'? and R together with the N atom
to which they are attached form a group -N=C(R'¢)-NR''R'%; R'® is H, optionally
substituted alkyl, optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryl, optionally
substituted aryloxy optionally substituted heteroaryl, optionally substituted
heteroaryloxy or NR'°R?; R'®, R'7 and R'® are each independently H or lower alkyl;
R" and R? are independently optionally substituted alkyl, optionally substituted aryl
or optionally substituted heteroaryl;

RZand R? are independently hydrogen, halogen, cyuno, optionally substituted alkyl,
optionally substituted alkoxy or optionally substituted aryl;
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the ring

o

T

N

is 2 5 or 6 membered heteroaromatic ring;

each R* is independently halogen, nitro, cyano, optionally substituted C).g alkyl,
oplionally substituted Cy4 alkenyi, optionally substituted C, alkynyl, optionally
substitutcd alkoxycarbonyl, optionally substituted alkyicarbonyl, optionally
substituted alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl,
optionally substituied C; 7 cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally
substituted heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl, optionally substituted
alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy,
optionally substituted alkylthio or R?'R%N where R?' and R* are, independently,
hydrogen, C,.g alkyl, C3.7 cycloalkyl, Cs. alkenyl, Ci4 alkynyl, Cs 7 cycloalkyl(C;.
a)alkyl, C;¢ haloalkyl, C,¢ alkoxy(Ci4)alkyl, C,.¢ alkoxycarbony! or R?' and R%
togcther with the N atom to which they are attached form a five, six or seven-
membercd heterocyclic ring which may contain one or two further heteroatoms
selected from O, N or S and which may be optionally substituted by one or two C¢
alkyl groups, or 2 adjacent groups R? together with the carbon atoms to which they
are attached form a 4, 5, 6,or 7 membered carbocyclic or heterocyclic ring which may
be optionally substituted by halogen; nis 0, 1,2 or 3;

each Ra is independently hydrogen, halogen, hydroxy, cyano, optionally substituted
Ci alkyl, opticnally substituted Cz.¢ alkenyt, oplio.nally substituted C;.¢ alkynyl,
optionelly substituted alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl, optionally
substituted alkylaminocarbonyl, optionally substituted dialkylaminocarbonyl,
optionally substituted C;.7 cycloalkyl, optionally substituted aryl, optionally
subsltituted heteroaryl, optionally substituted heterocyclyl, optionally substituted
alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted heteroaryloxy,
optionally substituted alkylthio, optionally substituted arylthio or R®’R?N where R®
and R? are, independently, hydrogen, C, g alkyl, C;; cycloalkyl, C;.4 alkenyl, Cy5
alkynyl, Ci.7 cycloalkyl(C,)alkyl, C;.¢ haloalkyl, C,.¢ alkoxy(C,.¢)alkyl, Ci
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alkoxycarbonyl or R? and R* 1ogether with the N atom to which they are attached
form a five, six or scven-membered heterocyclic ring which may contain one or two
further heteroatoms selected from O, N or S and which may be optionally substituted

by one or two C,_¢ alkyl groups, or two Ra groups attached to the same carbon atom

"are =O or two Ra groups attached to adjacent carbon atoms form a bond, or two Ra

groups together with the carbon atom to which they are attached form a three- to
seven-membered ring, that may be saturated or unsaturated, and that may contain one
or two hetero atoms sclected from the group consisting of N, O and S, and which may
be optionally substituted by one or two C,¢ alkyl groups; or two Ra groups together
form a group -CH;-, -CH=CH- or -CH,CH;;

pis0,1,2,3,4,50r6;q is0, 1,2, 3, 4, 5 or 6 provided that p+qis 1, 2, 3,4, 5 or 6;
R is optionally substituted alkyl, optionally substituted alkenyl, optionally
substituted alkynyl, optionally substituted cycloali:yl. optionally substituted aryl,
optionally substituted alkoxy, optionally substituted aryloxy, optionally substituted
alkoxycarbonyl, optionally substituted alkylcarbonyl or optionally substituted

alkenylcarbonyl; or salts or N-oxides thereof.

A compound of [ormula 11

R®
/

(CRajp (CRa,)q

RZ

T
R3
(R4)n \Y-'--.. R1

(m
wherein R? is H or tert-butoxycarbonyl and n, p, q, R', R?, R, R* and Ra are as

defined in claim 10.

An insccticidal acaricidal and nematicidal composition comprising an insecticidally,
acaricidally or nematicidally effective amount of a compound of formula I as defined

in claim 1.
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TRADUCCION DE PCT WO 2005/061500 A1

DERIVADOS DE ESPIROPIPERIDINA PARA EL CONTROL DE PLAGAS

La presente invencién se refiere a derivados de hetero-espiroindolina, a
procesos para prepararios, a composiciones insecticidas, acaricidas,
molusquicidas y nematicidas que los comprenden y a métodos para utilizarios
para combatir y controlar plagas de insectos, acarinos, moluscos y nematodos.

Las aza-espiroindolinas con propiedades farmacéuticas estdn reveladas en
por ejemplo WO 02/94825 y WO 00/27845. Las vias de sintesis para los
compuestos seleccionados se describen por ejemplo en Bioorganic & Medicinal
Chemistry Letters (1995), 5, 1875 y Tetrahedron Letters (2001) 42, 999.

Actuaimente se ha hallado en forma sorprendente que ciertas hetero-
espiroindolinas tienen propiedades insecticidas.

La presente invencién provee por consiguiente un método para combatir y
controlar insectos, acarinos, nematodos o moluscos que comprende la aplicacion
a una plaga, a un sitio de una plaga, 0 a una planta susceptible de ataque por una
plaga de una cantidad efectiva para uso insecticida, acaricida, nematicida o

molusquicida de un compuesto de férmula (I):

\
(C (CRa,)q o
Rz
T h{ R
(R4}n Y-—. R1

214,368
MFT



en donde Y es un enlace simple, C=0, C=8S o0 S(O)y, dondemes 0,10 2;

R' es hidrégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente
sustituido,  alquilcarbonilo  opcionaimente  sustituido,  aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, dialquilaminocarbonilo
opcionalmente  sustituido, arilo opcionaimente sustituido, heteroarilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroarioxi opcionalmente sustituido, heterocicliloxi opcionalmente
sustituido, ciano, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionalmente
sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, cicloalquenilo opcionalmente
sustituido, formilo, heterociclilo opcionalmente sustituido, alqulltio opcionalmente
sustituido, NO o NR'>R' donde R' y R™ son independientemente hidrégeno,
COR'", alquilo opcionalmente sustituido, arllo opcionalmente sustituido,
heteroarilo opcionalments sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido o R y
R conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan unidos forman un grupo —
N=C(R'®}NR'R'™, R es H, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxi
opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituldo, heteroariloxi opcionalmente
sustituido o NR'®*R?®; R'®, R' y R'® son cada uno independientemente H o alquilo
inferior; R™ y R® son independientemente alquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido;
R? y R® son Independientemente hidrégeno, haldégeno, ciano, alquilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido o arilo opcionalmente
sustituido;
el anllio

T/-

N————

es un anillo heteroaromético de 5 o 6 miembros;
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cada R* es independientemente haldgeno, nitro, ciano, alquilo C1.s opcionalmente
sustituido, alquenilo C,¢ opcionalmente sustituido, alquinilo C>s opcionalmente
sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente
sustituido, alquilaminocarbonilo opcionaimente sustituido, dialqullaminocarbonilo
opcionalmente sustituido, cicloalqullo Ci; opcionalmente sustituido, arllo
opcionaimente sustituido, heteroariio opcionalmente sustituido, heterociclilo
opcionaimente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituido, ariloxi opcionaimente
sustituido, heteroariloxi opcionaimente sustituido, alquiltio opcionalmente
sustituido o RZ’RZN donde R*' y RZ son, independientemente, hidrégeno, alquilo
Cis. cicloalquilo Csz7, alquenilo Cse, alquinilo Cyg, cicloalquil Cay alquilo (Ci4),
haloalquilo Czs, alcoxi Cis alquilo (Ci.e), alcoxicarbonilo Cis o R¥' y RZ
conjuntamente con el 4omo de N al cual estdn unidos forman un anillo
heterociclico de cinco, seis o siete miembros que puede contener uno o dos
heteroAtomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede estar
opcionalmente sustituldo con uno o dos grupos alquilo Cq.g, 0 2 anillo carbociclico
o heterociclico de 6, o 7 miembros el cual puede estar opcionalmente sustituido
con halégeno; nes0,1,203;

cada Ra es independientesmente hidrégeno, halégeno, hidroxi, ciano, alquilo Cqg
opcionalmente sustituido, alquenilo C2s opcionaimente sustituido, alquinilo Ca.s
opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionaimente sustituido, alquilcarbonilo
opcionalmente sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido,
dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo Ca7 opcionalmente
sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalments sustituido, ariloxi
opcionaimente sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, alquiltio
opcionalmente sustituido, ariltio opcionalmente sustituido o R*R*N donde R y
R? son, independientemente, hidrégeno, alquilo Ci.g, cicloalquilo Cy7, alquenilo
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Css, alquinilo Cs., cicloalquil C.7 alquilo (C44), haloalquilo Cag, alcoxi Cy.¢ alquilo
(C1.e). alcoxicarbonilo Cy.3 0 R? y R* conjuntamente con el atomo de N al cual
estan unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros que
puede contener uno o dos heteroatomos adicionales seleccionados a partir de O,
N o S y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo
Ci.s, 0 dos grupos Ra unidos al mismo atomo de carbono son =0 o dos grupos Ra
unidos a atomos de carbono adyacentes forman un enlace, o dos grupos Ra
conjuntamente con el atomo de carbono al cual ellos estan unidos forman un
anillo de tres a siete miembros, que puede estar saturado o insaturado, y que
puede contener uno o dos hetero atomos seleccionados a partir del grupo
integrado por N, O y S, y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o
dos grupos alquilo Cy5;, 0 dos grupos Ra conjuntaments forman un grupo -CHz-,
-CH=CH- 0 -CH2CH2;pes 0,1,2,3,4,506;qes 0, 1, 2, 3,4, 5 0 6 siempre que
ptqsea1,2,3,4,506;

R® es alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente sustitukio,
alquinilo opcionalments sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, alcoxicarbonilo opclonalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente
sustituido o alquenilcarbonilo opcionalmente sustituido; o las sales o N-6xidos de
los mismos.

Los compuestos de férmula () pueden existir en isdbmeros geométricos u
6pticos o formas tautoméricas diferentes. Esta invencién cubre todos dichos
isbmeros y tautdmeros y las mezclas de los mismos en todas las proporciones
como as! también las formas isotdpicas tales como los compuestos deuterados.

Cada resto alquilo ya sea solo o como parte de un grupo més grande (tal
como alcoxi, alcoxicarbonilo, alquilcarbonilo, alquilaminocarbonilo,

dialquilaminocarbonlio) es una cadena recta o ramificada y es, por ejemplo,



metilo, etilo, n-propilo, n-butilo, n-pentilo, n-hexilo, iso-propilo, n-butilo, sec-butilo,
iso-butilo o neo-pentilo. Los grupos alquilo son adecuadamente grupos alquilo C4
a C¢2 pero son preferentemente grupos alquilo C-C4p, més preferentemente C4-
Cs, alin mas preferentemente C4-Csg y atin mas preferentemente C-C,.

Cuando estan presentes, los sustituyentes opcionales sobre un resto
alquilo (solo o como parte de un grupo mas grande tal como alcox,
alcoxicarbonilo, alquillcarbonilo, alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo)
incluyen uno o mas de halégeno, nitro, ciano, NCS-, cicloalquilo Ca.; (por sI mismo
opcionalmente sustituido con alquilo Cyg 0 halégeno), cicloalquenilo Cs.7 {por sl
mismo opcionalmente sustituido con alquilo C13 0 halégeno), hidroxi, alcox| Cq.1o,
alcoxi Cy.4p alcoxi (Cy-10). trialquilsilil (C44) alcoxi (Cs.g), alcoxicarbonil Cy alcoxi
(C1-10). haloalcoxi C.10, arilalcoxi (C14) (donde el grupo arilo esta opcionaimente
sustituido), cicloalquiloxi C37 (donde el grupo cicloalquilo esta opcionalmente
sustituido con slquilo C1s 0 halégeno), alqueniloxi Cz1, alquiniloxi Ca.49, SH,
alquiltio C,.19, haloalquiltioc Cs.1p, arilalquiltio (Ci4) (donde el grupo arilo esta
opcionalmente sustituido), cicloalquiltio Cy; (donde el grupo cicloalquilo esta
opcionalmente sustituido con alquilo C1.s 0 haldgeno), trialquilsililo (C14) alquiltio
{C1.¢), ariltio (donde el grupo arilo esta opcionaimente sustituido), alquilsulfonilo
C1.s, haloalquilsulfonilo Cy., alquilsulfinilo Cy4, haloalquilsulfinilo C4., arilsulfonilo
(donde el grupo ariio puede estar opcionalmente sustituido), trialquilsililo (C14)
arildlalquilsililo (C+4), alquildiarilsiliio (C1), triarilsililo, alquilcarbonilo Cy.40, HO2C,
alcoxicarbonilo Ci10, aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo Cia
dialquilaminocarbonilo (Ci.a), N-alquil Cia)-N-(alcoxi Ci.s)aminocarbonilo,
alquilcarboniloxi Ci.5, arilcarboniloxi (donde el grupo arilo estd opclonalmente
-sustituido), dialquilaminocarboniloxi (C+s), Oximas tales como =NOalquilo,
=NOhaloalquilo y =NOQarilo (por s| mismo opcionalmente sustituido), arilo (por sl

mismo opclonaimente sustituido), hetercarlo (por sl mismo opcionaimente
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sustituido), heterociclilo (por sl mismo opcionalmente sustituido con alquilo C1g0
halégeno), ariloxi (donde el grupo arilo estd opcionalmente sustituido),
heteroariloxi, (donde el grupo heteroariio estd opcionalmente sustituido),
heterocicliloxi (donde el grupo heterocicliio estad opcionalmente sustituido con
alquilo Cie o0 halégeno), amino, alquilamino Cis, dialquilamino (Cis),
alquilcarbonilamino  Cy, N-alquilcarbonil (C1e)-N-alquilamino  (C1),
alquenlicarbonilo C,s, alquinilicarbonilo Czs, alqueniloxicarbonilo Cja,
alquiniloxicarbonilo C3g, ariloxicarbonilo (donde el grupo arilo esta opcionalmente
sustituido) y arilcarbonilo (donde el grupo arilo esta opcionalmente sustituido).

Los restos alquenilo y alquinilo pueden estar en la forma de cadenas rectas
o ramificadas, y los restos alquenilo, cuando sea apropiado, pueden ser o bien de
la configuracion (E)- o (Z)-. Ejemplos son vinilo, alilo y propargilo. .

Cuando estan presentes, los sustituyentes opcionales sobre alquenilo
alquinilo incluyen aquellos sustituyentes opcionales proporcionados anteriormente
para un resto alquilo.

En el contexto de esta memoria acilo es alquilcarbonilo C4.¢ opcionalmente
sustituido (por ejemplo acstilo), alquenilcarbonilo C,s opcionalmente sustituido,
alquinilcarbonilo Cze¢ opcionaimente sustituldo, arilcarbonilo opcionaimente
sustituldo (por ejemplo benzoilo) o heteroarilcarbonilo opcionalmente sustituido.

Haibgeno es filor, cloro, bromo o yodo.

Los grupos haloalquilo son grupos alquilo que estan sustituidos con uno o
mas de los mismos o diferentes 4tomos de halégeno y son, por ejemplo, CFs,
CF2Cl, CFsCHz2 o CHF2CHa.

En el contexto de la presente memoria los términos “arilo” y "sistema de
anillo aroméatico” se refieren a sistemas de anillo que pueden ser mono-, bi- o
triciclicos. Ejemplos de tales anillos incluyen fenilo, naftalenilo, antracenilo,

indenilo, o fenantrenilo. Un grupo arilo preferido es fenilo. Ademés, los términos
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“heteroarilo®, “anillo heteroaromatico” o "sistema de anillo heteroaromatico® se
refieren a un sistema de anillo aromético que contiene al menos un heteroatomo y
que estd integrado por un anillo simple o dos o més anillos fusionados.
Preferentemente, los anillos simples contendrin hasta tres y los sistemas
biciclicos hasta cuatro heteroatomos que seran preferentemente elegidos a partir
de nitrdgeno, oxigeno y azufre. Ejemplos de tales grupos incluyen furilo, tienilo,
pirrolilo, pirazolilo, imldazolilo, 1,2,3-triazolilo, 1,2,4-triazolilo, oxazolilo, isoxazolilo,
tiazolilo, isotiazolilo, 1,2,3-oxadiazolllo, 1,2,4-oxadlazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo,
1,2,5-oxadiazolilo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,4-tladiazolilo, 1,3,4-tiadiazolilo, 1,2,5
tiadiazolilo, piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, 1,2,3-triazinilo, 1,2,4-
triazinilo, 1,3,5-triazinilo, benzofurilo, bencisofurilo, benzotienilo, bencisotienilo,
indolilo, isoindolilo, indazolilo, benzotlazolilo, bencisotiazolilo, benzoxazolilo,
bencisoxazolilo, bencimidazolilo, 2,1,3-benzoxadiazol quinolinilo, isoquinolinilo,
cinolinilo, ftalazinilo, quinazolinilo, quinoxalinilo, naftiridinilo, benzotriazinilo,
purinilo, pteridinilio e indolizinllo. Ejemplos preferidos de radicales
heteroarométicos incluyen piridilo, pirimidilo, triazinilo, tienilo, furllo, oxazolilo,
isoxazolilo, 2,1,3-benzoxadiazol y tiazolilo.

Los tdrminos heterociclo y heterociclilo se refieren a un anillo no-aromético
que contiene hasta 10 4tomos incluyendo uno o mas (preferentemente uno o dos)
heteroatomos seleccionados a partir de O, S y N. Ejemplos de tales anillos
incluyen 1,3-dioxolano, tetrahidrofurano y morfolina.

Cuando estan presentes, los sustituyentes opcionales sobre heterociclilo
incluyen alquilo C1¢ y haloalquilo Cg asl como también aquellos sustituyentes
opcionales proporcionados precedentemente para un resto alquilo.

Cicloalquilo incluye ciclopropilo, ciclopentilo y ciclohexilo.

Cicloalquenilo incluye ciclopentenilo y ciclohexenilo.
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Cuando estédn presentes, los sustituyentes opclonales sobre cicloalquilo o
cicloalquenllo incluyen alquilo Ci3 asl como también aquellos sustituyentes
opcionales proporcionados precedentemente para un resto alquilo.

Los anillos carbociclicos incluyen grupos arilo, cicloalquilo y cicloalquenilo.

Cuando estdn presentes, los sustituyentes opcionales sobre arilo o
heteroarilo estdn independientemente seleccionados, a partir de halégeno, nitro,
clano, NCS-, alquilo C1.¢, haloalquilo Cs.s, aicoxi Cyg-aiquilo (C1.s), alquenilo Cas,
haloalquenilo C2.s, alquinilo C,¢, cicloalquilo Cs7 (por sl mismo opcionalmente
sustituido con alquilo Cig o halégeno), cicloalquenilo Csz; (por si mismo
opcionalmente sustituido con alquilo C4s 0 halégeno), hidroxi, alcoxi Ci.10, alcoxi
C1-10 alcoxi (Cy-40), trialquilsililo (C44) alcoxi {C4.g), alcoxicarbonil C4.g alcoxi (Cs-10),
haloalcoxi Cq.q0, arilalcoxi (Ci4) (donde el grupo arilo estd opclonalmente
sustituido con halégeno o alquilo Cg), cicloalquiloxi Cs7 (donde el grupo
cicloalquilo estd opcionalmente sustituido con alquilo C+.s 0 halégeno), alquenilox
Ca10, alquiniloxi Cz49, SH, alquiltio Cy.40, haloalquiltio Cyqp, arilalquiltio (Ci4)
cicloalquiltio C37 (donde el grupo cicloalquilo estd opcionalmente sustituido con
alquilo C4.¢ 0 halégeno), trialquilsililo (C14)-alquiltio C4., ariltio, alquilsulfonilo Cy.g,
haloalquilsulfonilo Cs, alquilsulfiniio Cis, haloalquilsulfiniio Cis, arilsulfonilo,
trialquilsililo (C14), arildialquilslliio (C+4), alquildiarilsilio (C+4), triarilsililo,
alquilcarbonilo  Ci40, HOZC, alcoxicarbonilo Ci4, aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo Ci.4, dialquilaminocarbonilo (Cis), N-(alquil C,.3)-N-(alcoxi
Ci-a)aminocarbonilo, alquilcarboniloxi C1.4, arilcarboniloxi, dialquilaminocarboniloxi
(C1.¢). arilo (por s| mismo opcionalimente sustituido con alquilo Cys 0 halégeno),
heteroarilo (por si mismo opcionalmente sustituldo con alquilo Cy5 0 halégeno),
heterociclilo (por si mismo opcionalmente sustituido con alquilo C+.g 0 halégeno),
ariloxi (donde el grupo arilo estd opcionaimente sustituido con alquilo Cis ©

halégeno), heteroarlloxi, (donde el grupo heteroarilo esta opcionalmente sustituido



con alquilo C1¢ 0 haldégeno), heterocicliloxi (donde el grupo heterociclilo esta
opcionaimente sustituido con alquilo C1s 0 haldégeno), amino, alquilamino Cis,
dialquilamino (C1s), alquilcarbonilamino Ci4, N-glquilcarbonil (C+.¢)-N-alquilamino
(C1), arilcarbonilo (donde el grupo arilo estd por sl mismo opcionalmente
sustituido con halégeno o alquilo Cig) 0 dos posiciones adyacentes sobre un
sistema arilo o heteroarilo pueden ser cicladas para formar un anillo carbocliclico o
heteraciclico de 5, 8 0 7 miembros, por s/ mismo opcionalmente sustituido con
halégeno o alquilo C+¢. Sustituyentes adicionales para arilo o heteroarilo incluyen
aril carbonil amino (donde el grupo arilo esta4 sustituido con alquilo Cis ©
halégeno), alquiloxicarbonilamino (C1.g). alquiloxicarbonil (C1.g)-N-alquilamino (Cs.
s), arloxicarbonilamino (donde el grupo arilo estd sustituido con alquilo Cis ©
halégeno), ariloxicarbonil-N-alquilamino (C1.e), (donde el grupo arilo esté sustituido
con alquilo C1.s 0 halégeno), arilsulfonilamino (donde el grupo arilo esta sustituido
con alquilo Cyg 0 haldégeno), arilsulfonil-N-alquilamino {(C4.¢) (donde el grupo arilo
estd sustituido con alquilo C+s 0 halégeno), aril-N-alquilamino {Cis) (donde el
grupo arilo esta sustituido con alquilo C+4 0 halégeno), arllamino (donde el grupo
arilo esta sustituido con alquilo Cy.4 0 halégena), heteroarilamino (donde el grupo
heteroarilo esté sustituido con alquilo C1.g 0 halégeno), heterociclilamino (donde el
grupo heterocicliio estd sustituido con alquilo Cis © halégeno),
aminocarbonilamino, aiquilaminocarbonilamino Cig, dialquilaminocarbonilamino
(C1-s), arilaminocarbonilamino donde el grupo arilo esta sustituido con alquilo Cy.¢
o halégeno), aril-N-alquilaminocarbonilamino (C.¢) donde el grupo arilo esta
sustituido con alquilo Cys 0 haldgeno), alquilaminocarbonil Cy.s-N-alquilamino
(C1e): dialquilaminocarbonil (Cs.g)-N-alquilamino (Css), arilaminocarbonil-N-
alquilamino (C4.¢) donde el grupo arilo esta sustituido con alquilo Cyg ¢ halégeno)
y aril-N-alquilaminocarbonil (Cs.e)-N-alquilamino (C.s) donde el grupo arilo esta
sustituido con alqullo C+.e 0 halégeno).

Loo
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Para los restos fenilo sustituido, los grupos heterociclilo y heteroarilo es
preferido que uno o mas sustituyentes estén independientemente seleccionados a
partir de haldgeno, aiquilo C4, haloalquilo C.g, alcoxi Cy.s alquilo (Cy.s), alcoxi
Cis, haloalcoxi Cis, alquiltio Cis, haloalquiltio Cis, alquilsulfiniio Cis,
haloalquilsulfinilo Ci.s. alquilsulfonilo Css, haloalquilsulfonilo C1s, alquenilo Ca.,,
haloalquenilo C.gs, alquinilo Czs, Ccicloalquilo Csz, nitro, ciano, COgH,
alquilcarbonilo C1.s, alcoxicarbonilo Cis, R*R?™N o R7R®NC(0); en donde R%,
R%®, R y R® son, independientemente, hidrégeno o alquilo C14. Sustituyentes
preferidos adicionales son grupos arilo y heteroarilo.

Los grupos haloalquenilo son grupos alquenilo que estdn sustituldos con
uno o mas de los mismos o diferentes atomos de halégeno.

Debe comprenderse que los sustituyentes dialquilamino incluyen aquéllos
donde los grupos dialquilo conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan
unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros que puede
contener uno o dos heteroadtomos adicionales seleccionados a partirde O, No Sy
el cual estd opcionaiments sustituido con uno o dos grupos alquilo (Cis)
independientemente selaccionados. Cuando los anillos heterociclicos son
formados uniendo dos grupos sobre un atomo de N, los anillos resultantes son
adecuadamente pirrolidina, plperidina, tiomorfolina, y morfolina cada uno de los
cuales puede estar sustituko con uno © dos grupos alquilo (Ci.a)
independientemente seleccionados.

Preferentemente los sustituyentes opcionales sobre un resto alquilo
incluyen uno o mas de halégeno, nitro, ciano, HO2C, alcoxi Cy.1p (por sl mismo
sustituido con alcoxi Ci.1p), arilalcoxi (Ci4), alquiltio C4.1p, alquilcarbonilo Ci.1p,
alcoxicarbonilo Ci.i0, alquilaminocarbonilo Cig, dialquilaminocarbonilo (Cis),
alquilcarbonlloxi Cis, fenllo opcionalmente sustituldo, heteroarilo, ariloxi,

arilcarboniloxi, heteroariloxi, heterociclilo, heterocicliloxi, cicloalquilo C37 (por si
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mismo opcionalmente sustituido con alquilo (C1.s) 0 halégeno), cicloalquiloxi C3,
cicloalquenilo Csy, alquilsulfonilo C4g, alquilsulfinilo Cig, trialquilsiliio (Cq4),
trialquilsilii (Ci4) alcoxi (Cig), arildialquilsilio (Ci4), alquildiarilsililo (Ci4) Y
triarilsililo.

Preferentemente los sustituyentes opcionales sobre alquenilo y alquinilo
incluyen uno o més de halégeno, arilo y cicloalquilo Ca.

Un sustituyente opcional preferido para heterociclilo es alquilo Cq.s.

Preferentemente los sustituyentes opcionales para cicloalquilo incluyen
halégeno, ciano y alquilo C1.3.

Preferentemente los sustituyentes opcionales para cicloalquenilo incluyen
alquilo C,.3, halégeno y ciano.

Preferenternente Y es un enlace simple, C=0 o S{O)mdondemes 0, 1 0 2.

Mas preferentemente Y es un enlace simple, C=0 o SO-.

Todavia méas preferentemente Y es un enlace simple o C=0.

Aun més preferentemente Y es C=0.

Preferentemente R' es hidrégeno, alquilo Cy.s, cianoalquilo Ci.s, haloquilo
C1.¢, cicloalquilaiquilo (C14), alcoxi Csg alquilo {C+g), heteroarilalquilo (C1g), (en
donde el grupo heteroarilo puede estar opcionaimente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo C.s, haloalquilo C1.e, alcoxi Cy.s, haloalcoxi Cy, alquilsulfonilo Cq.,
aiquilsulfiniio Cis, alquiltio Cys, alcoxicarboniio Cig, alquilcarbonilamino Cis,
arilcarbonilo, o dos posiciones adyacentes sobre el sistema hetervariio pueden
sor cicladas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7
miembros, por si mismo opcionalmente sustituido con halégeno), arilalquilo (C1.s)
(en donde el grupo arilo puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo C1., haloalquilo C1.s, alcoxi C+.s, haloalcoxi C1., alquilsulfonilo Cy.,
alquilsuffinilo C4g, alquiltio Cs4, alcoxicarbonilo Cig, alquilcarbonilamino Cis,

arilcarbonilo, 0 dos posiciones adyacentes sobre el sistoma de arilo pueden ser
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ciclados para formar un anillo carbociclico o heterociclico de §, 6, o 7 miembros,
por sl mismo opcionaimente sustituido con halGgeno), alquilcarbonilamino Cqg
alquilo (C4), arilo (el cual puede estar opclonalmente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo C1.s, haloalquilo C,.g, alcoxi Cy.s, haloalcoxl Cy.s, alquilsulfonilo Cq.,
alquilsuffinilo Cis, alquiltio Cis, alcoxicarbonilo Cis, alquilcarbonilamino Coyg,
arilcarbonilo, o dos posiciones adyacentes sobre el sistema de arilo pueden ser
ciciadas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros,
por si mismo opcionalmente sustituido con halégeno), heteroarilo (el cual puede
estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alqulio Cy., haloalquilo Cyg,
alcox Cig, haloalcoxi Ci.e, alquilsulfonilo Cig, alquilsulfiniio Cie, alquiltio Cys,
alcoxicarbonilo Cis, alquilcarbonilamino Cig, arilcarbonilo, o dos posiciones
adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden ser cicladas para formar un
anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por si mismo
opcionalmente sustituido con halégeno), alcoxi Cte, haloalcoxi Ci.e, fonox (en
donde el grupo fenllo est4d opcionaimente sustituido con hal6geno, alquilo Cyy,
alcoxi Cy4, haloalquilo C14, haloalcoxi C14, CN, NO, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heteroarilox (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano,
alqullo Cig, haloalquilo Cig, alcoxi Cie 0 haloalcoxi Ci.e), heterocicliloxi
(opcionaimente sustituido con halo, alquilo Cg, haloalquilo Cye, alcoxi Cig ©
haloalcoxi C1.s), ciano, alquenlio Ca4, alquinilo Cas, cicloalquilo Ca., cicloalquenilo
Csz, heterocidlilo (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cqg,
haloalquilo Cq¢, alcoxl Cye, 0 haloalcoxi Cq.g), alquiltio Cqs, haloalquiltio Ci¢ 0
NR™R™ donde R'™ y R™ son independientemente halégeno, alquilo Ci.,
"haloalquilo C4.s, alcoxi C4.¢ alquilo (C4.s), fenilo (el cual puede estar opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Cy4, alcoxd Ci4, haloalquilo Cq4, haloalcoxi Cy4,
CN, NO, arilo, heteroarilo, amino, dlaiquilamino o alcoxicarbonilo C4.4), fenilalquilo

(Cis) (en donde el grupo fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
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halégeno, alquilo C14, alcoxi Cy4, haloalquilo C44, haloalcoxi C14, CN, NO., arilo,
heteroarilo, amino, dialquilamino, alquilsulfonilo C4.5, alcoxicarbonilo Cye, 0 dos
posiciones adyacentes sobre el anillo fenilo pueden ser cicladas para formar un
anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por sl mismo
opcionalmente sustituido con halégeno), heteroarlalquilo (C1s), (en donde el
grupo heteroariio puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano,
alquilo Cig, haloalquilo Cig4. alcoxi Cis haloalcoxi Cia, alquilsulfoniio Ci.a,
alquilsuffinilo Cie, alquittio Cse, alcoxicarbonilo Cis, alquilcarbonilamino Cis,
arilcarbonilo, o dos posiciones adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden
sor cicladas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7
miembros, por s mismo opcionalmente sustituido con halégeno) o heteroarilo (el
cual puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cisg,
haloalquilo Cis alcoxl Cis o0 haloalcoxi Cis alcoxicarbonil Ci4
alquilcarbonilamino Ci.s, feniloxicarbonilamino (en donde el grupo fenilo esté
opcionaimente sustituido con halégeno, alquilo Cy4, alcoxi C44, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi Ci4, CN, NO», arilo, heteroario, amino o dialquilamino), amino,
alquilamino Cis © fenilamino (en donde el grupo fenilo estd opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo C14, alcoxi C14, haloalquilo C14, haloalcoxi Cq4,
CN, NO, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino)).

Mas preferentements R’ es alquiio C1.¢, haloalquilo C1.¢, alcoxi C.¢ alquilo
(C1e), heteroarilalquilo (C.3), (6n donde el grupo heteroario puede estar
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano alquilo C4.s, haloalquilo C4.e, alcoxi
Cie, haloalcoxi Cig, alqulilsulfonilo C44, alcoxicarbonilo Ci5, 0 dos posiciones
adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden ser cicladas para formar un
anillo carbocliclico o heterociclico de 5, 8 o 7 miembros, por sl mismo
opcionalmente sustituido con halégeno), fenilalquilo C4.3, (en donde el grupo fenilo

puede estar opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Cy4, alcoxi Ciy,
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halosalquilo C14, haloalcoxi C14, CN, NOg, arilo, heteroarilo, amino, dialquilamino,
alqulisulfonilo Css, alcoxicarbonilo Cys, 0 dos posiciones adyacentas sobre el
anillo fenilo pueden ser cicladas para formar un anllio carbociclico o heterociclico
de 5, 6 0 7 miembros, por 81 mismo opcionalmente sustituido con halégeno), fenilo
(el cual puede estar opclonalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi
Ci4., haloalquilo Ci4, haloalcoxd Cy4, CN, NO,, arilo, heteroariio, amino,
dialquilamino, alquilsulfonilo Cis, alcoxicarbonilo Cis, 0 dos posiciones
adyacentes sobre el anillo fenilo pueden ser cicladas para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de 5, 6 0 7 miembros, por s| mismo opcionalmente
sustituido con halégeno), heteraarilo (el cual puede estar opcionalmente sustituido
con halo, nitro, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cis, alcoxi Gy, haloalcoxi G,
alquilsulfonilo C4., alcoxicarbonilo Cis, 0 dos posiciones adyacentes sobre el
sistema de heteroarilo pueden ser cicladas para formar un anillo carbocliclico o
heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por sl mismo opcionalmente sustituido con
halégeno), alcoxi Cy¢, haloalcoxi Cy.g, alquenilo C2s, heterociclilo (opcionaimente
sustituido con halo, ciano, alquilo C., haloalguilo C4., alcoxi C1s 0 haloalcoxi Cq-
e), alquitio Cis haloalquiioc Cis, 0 NR™R™ donde R'™ y RM™ son
independientemente hidrégeno, alquilo C+s 0 haloalquilo Cyg, alcoxi C4. alquilo
(C1s). alquilcarbonilo Cz, fenilcarbonilo (donde el fenilo estd opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi C4, haloalqullo C4, haloalcoxi Ci,
CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), fenllalquilo (C+.3), (en donde el
grupo fenilo puede estar opcionaimente sustituido con halégeno, alquilo Ci4,
alcoxi C14, haloalquilo Ci4, halcalcoxd Ci4, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino,
dialquilamino, alquilsulfonilo C4a, alcoxicarbonilo Cias, 0 dos posiciones
adyacentes sobre el anillo fenilo pueden ser cicladas para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 mlembros, por sI mismo opcionalmente

sustituido con halégeno), o heteroarilalquilo (C+3) (en donde el grupo heteroarilo
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puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis,
haloalquilo C.g, alcoxi C4.5, haloalcoxi C4.g, alquilsulfonilo Cs, alquilsulfinilo Cis,
alquiltio Cy, alcoxicarbonilo Cyg, alquilcarbonilamino Csg, arilcarbonilo, o dos
posiciones adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden ser cicladas para
formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por si mismo
opcionalmente sustituido con halégeno).

AGn més preferentemente R' es alquilc Cie haloalquic Cia,
heteroarilalquilo (C+.3), (en donde el grupo heteroarilo puede estar opcionalmente
sustituido con halo, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cis Yy donde el grupo
heteroarilo es un anillo tiazol, piridina, pirimidina, pirazina o piridazina), heteroarilo
(opcionalmente sustituido con halo, ciano alquilo C4.s, haloalquilo Css ¥ donde el
grupo heteroarilo es un anlllo piridina, pirimidina, 2,1,3-benzoxadiazol, pirazina o
piridazina), alcoxi C4s, alcoxi Cis alquilo (Cis), alquilamino Cig, alcoxi Cig
alquilamino (Cis) 0 heteroarilalqullamino (C4.3) (en donde e! grupo heteroarilo
puede estar opcionalmente sustituido con halo, ciano, alquilo C1.s, haloalquilo C1.s
y donde el grupo heteroarilo es un anillo tiazol, piridina, pirimidina, pirazina o
piridazina).

Aln més preferentemente R’ as piridilo {opcionalmente sustituido con halo,
alquilo C,.3 0 haloalquilo C,.3) especialmente piridilo halo-sustituido.

Es preferido que R? y R® sean Independientemente hidrégeno, alquilo Cy.,
haloalquilo C4.s, alcoxi C1.g 0 ciano.
| Méas preferentemente R*> y R® son independientemente hidrogeno,
halégeno, alquilo C4.2, haloalquilo Cy.2, alcoxi C,.2, ciano.

AGn mas preferentemente R? y R® son independientemente hidrégeno o
alquilo Cy4.

Todavla mas preferentemente R? y R? son independientemente hidrégeno

o metilo,
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AlGn mas preferentemente R? y R* son ambos hidrégeno.

Preferentemente cada R* es independientements halégeno, ciano, alquilo
Ci.s, haloalquilo Ci.s, cianoalquilo Ci, alcoxi Cis alquilo (Ci.s), cicloalquil Cay
alquilo (C+g), cicloalquenil Csg alquilo (Cis), alqueniloxi Cse alquilo (Cis),
alquiniloxi Cs¢ alquilo (C4.s), ariloxialquilo (C+s), carboxialquilo Cy, alquilcarbonil
C1s alquilo {C4), alquenilcarbonil Cz4 alquilo {(Cg), alquinilcarbonil C,¢ alquilo
(C1s). alcoxicarbonil Cis alquilo (Cig), alqueniloxicarbonil Csg alquilo (Ci.a),
alquiniloxicarbonil Caz¢ alquilo (C4s), ariloxicarbonilalqullo (Cie), alquiltio Cqe
alquilo (Cig), alquilsulfinii C.¢ alquilo (Cig), alquilsulfonil Css alquilo (Cis).
aminocarbonilalquilo (Cis), alquilaminocarbonilalquil Cis alquilo (Cis),
dialquilaminocarbonil (C1s) alquilo (C1.s), fenilalquilo (Ci4) (en donde el grupo
fenilo estd opclonaimente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Cig,
haloalquilo Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NQ, arilo, heteroarlo, amino o
dialquilamino), heteroarilalquilo (C4) (en donde el grupo heteroariloc esta
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C4.s, haloalquilo C4.s, alcoxi
Cis, O haloslcoxi Cy¢), heterociclilalquilo (C14), (en donde el grupo heterociclilo
estd opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cyg, haloalquilo Cyg,
alcoxi Cyg o haloalcoxi Cig), alquenilo C,s, aminocarbonilalquenilo (Czs).
alquilaminocarbonil C+.s alquenilo (Cz.), dialquilaminocarbonil (C4.s) alquenilo {C2.
¢) alquenilo (Cag), fenilaiquenilo (Ca4), (en donde el grupo fenilo esta
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi C14, haloalquilo Ci,
haloalcoxi C14, CN, NO, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), alquinilo Cas,
trimetisililalquinilo (Czs). aminocarbonilalquinilo (Czg), alquilaminocarbonil Cy¢-
alquinilo (Czs), dialquilaminocarbonil (Cs.s) alguinilo {Czs), alcoxicarbonilo Cy.,
cicloalquilo Ca7, halocicloalquilo Csy, cianocicloalquilo Ca7, alquilo Cys-cicloalquilo
(Ca7), alquil C43 halocicloalquilo (Cs7), fenilo (opcionalments sustituido con

halégeno, alquilo C14, alcoxi C44, haloalquilo C14, haloalcoxi C14, CN, NO2, arilo,
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heteroarilo, amino o dialquilamino), heteroarilo (opcionalmente sustituido con halo,
nitro, ciano, alquilo C4.s, haloalquilo Cy.s, alcoxi Cys 0 haloalcoxi C1.g), heterociclilo
(en donde el grupo heterociclilo esta opcionaimente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo Cig, haloalquilo Cig, alcoxi Cig 0 haloalcoxi Cig), 0 2 grupos
adyacentes R* conjuntamente con los 4tomos de carbono a los cuales estan
unidos forman un anillo carbociclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 mlembros el cual
pueda estar opcionalmente sustituido con haldgeno, alcoxi Cy.4, haloalcoxi
Cis, fenoxi (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis,
haloalquilo Css, alcoxi Cig, © haloalcoxi Cig), heteroariloxi (opcionalmente
sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cig, alcoxi Cis, ©
haloalcoxi Cy.g), alquiltio C1.5 0 R"™R?N donde R'™ y R? son, independientemente,
hidrégeno, alquilo C.¢, cicloalquilo Ca7, alquenilo Cag, alquinilo Csg, haloalquilo
C2s, alcoxicarbonilo Ci.s 0 R'™ y R? conjuntamente con el atomo de N al cual
estén unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros el cual
puade contener uno o dos heteroatomos adicionales seleccionados a partir de O,
N o S y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo
Cienes0,1,203.

Mas preferentemente cada R* es independientemente halégeno, ciano,
alquilo Cis, haloalquilo Cis, cianoalquilo Cy.4, alcoxi Cigalquilo (Cq.g), alquinilo
Cae, trimetilsililalquinilo (C.s), alcoxicarboniio Cys, cicloalquilo Cay, alquilo Cia
cicloalquilo (Cs7), fenilo (opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci,
alcoxi Cy4, haloalquilo C14, haloalcoxi C14, CN, NO, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heterociclilo (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo
Ci.s, haloalquilo Cys, alcoxi Cya 0 haloalcoxi Cis), alcoxi Cy.s, haloalcoxi Cy.e,
fenoxi (opcionalmente sustituido con haldgeno, alquilo Cq4, alcoxi Cy4, haloalquilo
Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino),

heteroariloxi {opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alqullo Cij,
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haloalquilo Ci.a, alcoxi Ci3, 0 haloalcoxi Ci.3), dialquilamino (Cis), © 2 grupos
adyacentes R* conjuntamente con los 4tomos de carbono a los cuales ellos estan
unidos forman un anillo carbocliclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros el cual
puede estar opcionalmente sustituido con halégeno; nes 0, 1,20 3.

Aun méas preferentemente, cada R* es independientemente hal6geno,
ciano, alquilo Cie, haloalquilo Cig, cianoalquilo Cis, alcoxi Cis alquilo (C1.s),
alquinilo C2.¢, heterociclilo (opcionalmente sustituido con alquilo C.g), alcoxi Ci.g,
haloalcoxi Cis, fonoxl {opcionalmente sustituido con halo, ciano alquilo Ci3 0
haloalquilo C4.3), heteroariloxi (opcionalmente sustituido con halo, clano, alquilo
Cis O haloalquilo Cia), dialquilamino (Cis) o 2 grupos adyacentes R*
conjuntamente con los a&tomos de carbono a los cuales ellos estan unidos forman
un anillo carboclclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros el cual puede estar
opcionalmente sustituido con halégeno; nes 0, 1,20 3.

Todavia mas preferentomente cada R* es independientemente fior, cloro,
bromo, ciano, alquilo Ci4, haloalquilo Cy4, cianoalquilo Cy4 o alcoxi C4.3 alquilo
(Cia)ines0,1,02.

AlGn mas preferentemente cada R* es independientemente fitior, cloro,
bromo, alquilo C14 0 haloalquilo C14; nes 10 2.

Preferentemente R® es alquilo C1.10, haloalquilo Cy.50, arilalquilo (C1.e) (en
donde el grupo arilo estd opcionaimente sustituido con haiégeno, aiquilo Ci4,
alcoxi C14, haloalquilo C14, haloalcoxi C14. CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heteroarilalquilo (C1s) (8n donde el grupo heteroario esta
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Cy4, alcoxi C14, haloalquilo C4,
haloalcoxi Ci4. CN, NO;, arilo, heteroariio, amino o0 dialquilamino),
arilcarbonilalquilo (C1s) (en donde el grupo arilo puede estar opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo C14, alcoxi C14, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Cy.4,

CN, NO., arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino y el grupo alquilo puede estar
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opcionalmente sustituido con arilo), alquenilo Czs, haloalquenilo Co4, arilalquenilo
(C24), (en donde el grupo arilo estd opcionalmente sustituido con halégeno,
glquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4, haloalcoxi Ciy, CN, NOj, arilo,
heteroarilo, amino o dialquilamino, alcoxicarbonilo Cs, 0 dos sustituyentes
adyacentes pueden ciclarse para formar un anilio carbociclico o heterociclico de
5, 6 o 7 miembros), heteroarilalquenilo (C2.e) (en donde el grupo heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi C14, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino, alcoxicarbonilo
C.s. 0 dos sustituyentes adyacentes pueden ciclarse para formar un anillo
carboclclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros), alquinilo Cz., fenilalquinilo (Ca.
s) (en donde el grupo fenilo estad opclonalmente sustituido con halégeno, alquilo
C1.4, alcoxi C14, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Ci4, CN, NO,, arllo, heteroarilo, amino
o dialquilamino), cicloalquilo Cj37, alcoxicarbonilo Cig, alquilcarbonilo Cqg,
haloalquilcarbonilo Cys o0 arilalquenilcarbonilo (C2¢) (en donde el grupo arilo
puede estar opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxd Ciy,
haloalquilo Ci«, haloalcoxi Ci4, CN, NO2z, arilo, heteroario, amino o
dialquilamino), o —-C(R¥*}YR®)}-CR®=CR*1z-R* donde z es 1 0 2, R*' y R® son
cada uno Independientamente H, halo, o alquilo Ci2, R®¥ y R* son cada uno
independientemente H, halégena, alquilo Cy4 o haloalquilo Ci4 y R es arilo
opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido.

Més preferentemente R® es fenilalquilo (C+) (en donde el grupo fenilo esta
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C4, alcoxi C14, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi Ci4, CN, NO2, ario, heteroariio, amino o dialquilamino),
heteroarilalquilo (Cis) (en donde el grupo heteroarilo estd opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Cq4, haloalquilo C44, haloalcoxi Ci4,
CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), fenilaiquenilo (C2s) (en donde

el grupo fenilo estd opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C,.4, alcoxi
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Ci«. haloalquilo Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heteroarilalquenilo (C2e) {(en donde le grupo heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Cy4,
haloalcoxi C14, CN, NOo, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino) o fenilalquinilo
(C2) (en donde el grupo fenilo estd opcionalmente sustituido con halégeno,
glquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NO2, arilo,
heteroarilo, amino o dialquilamino, o —C(R*}RZHCR®=CR*|z-R* donde z es 1
0 2, R* y R® son cada uno independientemente H, halo o alquilo Ci.2, R® y R*
son cada uno independientemente H, halégeno, alquilo Ci4 o haloalquilo Cq4 ¥
R% es arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido.

Aun més preferentemente R® es —C(R*}R*)-{CR®~CR*]z-R* donde z es
1 0 2, preferentemente 1, R* y R* son cada uno independientsmente H, halo o
alquilo C1.2, R® y R* son cada uno independientemente H, halégeno, alquilo C1,
o haloalquilo Ci4 y R* es fenilo sustituido con halégeno, alquilo C14, alcoxi Cq4,
haloalquilo C4.4, haloalcoxi C14, CN, NOg, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino
o hetoroarilo sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Cy4,
haloalcoxl C14, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino.

R y R son preferentemente hidrogeno.

R® y R* son preferentements hidrdgeno o halégeno, especialmente
hidrégeno. R® es preferentemente fenilo sustituido con uno a tres sustituyentes
soleccionados a partir de halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ciy,
haloalcoxi C14, CN, NO_, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino.

Es preferido que el anillo

T/_._

N—
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un anillo hetercaromético de 5 o 6 miembros en donde los miembros del anillo son
cada uno independientemente CH, S, N, NR*, O, o CR* siempre que al menos un
miembro del anillo sea diferente de CH o CR4 y que no haya mas de un atomo de
O o S presente en el anillo.

Méas preferentemente el anillo

T/____

N

es un anillo piridina, pirimidina, pirazina, piridazina, triazina, furano, tiofeno, pirrol,
"imidazol, pirazol, oxazol, tiazol, Isoxazol, isotiazol, [1,2,3]triazol, [1,2,3]oxadlazol o
[1.2,3]tiadiazol.

Preferentemente cada Ra es independientemente hidrégeno, halo, ciano,
alquilo C4.3, hidroxi 0 dos grupos Ra conjuntamente con el dtomo de carbono al
cual ellos estan unidos forman un grupo carbonilo.

Mas preferentemente cada Ra es independientemente hidrdgeno, fidor,
metilo, hidroxi o dos grupos Ra conjuntamente con el atomo de carbono al cual
ellos estan unidos forman un grupo carbonilo.

Aln mas preferentemente cada Ra es hidrégeno.

Preferentemente pes 1,203yqes 1,203 yp+qes 3,405.

Més preferentementepes 102yqes 2.

Aln mas preferentemente p y q son ambos 2.

Un grupo de compuestos preferidos de férmula (l) son aquélios donde Y es
CO) v R' es NR®PR™ donde R™ y R™ son como fueron definidos
precedentemente.

Ciertos compuestos de férmula | son nuevos. Un grupo de compuestos

nuevos es aquél de formula I'

JAxS
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R
T =3
@)

en donde Y es C=0, C=S;

R' es hidrogeno, alquiloc opcionalmente sustituldo, alcoxicarbonilo
opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente sustituido,
aminocarbonilo, alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido,
dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, arilo opcionaimente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituldo, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi
opcionalmente sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, heterocicliloxi
opcionaimente sustituido, ciano, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo
opcionaimente sustituido, cicloalquilo opcionaimente sustituido, cicloalquenilo
opcionalmente sustituido, formilo, heterociclilo opcionalmente sustituido, alquiltio
opcionalments sustituido, NO o NR'*R™ donde R y R' son independientemente
hidrdgeno, COR', alquilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalments
sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, heterocicliio opcionalmente
sustituido o R'® y R conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan unidos
forman un grupo -N=C(R")-NR'R'®; R es H, aiquilo opcionaimente sustituido,
-alcoxi opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, ariloxi
opcionaimente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, heteroariloxi
opcionalmente sustituido o NR™R¥; R™, RY y R™ son cada uno

independientsmente H o alquilo inferior; R™ y R son independientemente alquilo
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opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido o hetaroarilo
opcionalmente sustituido;

R? y R® son independientemente hidrdgeno, hal6geno, ciano, alquilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituido o arilo opclonalmente
sustituido;

—

T

N

es un anlllo heteroaromatico de 5 0 6 miembros;

cada R* es independientemente hal6geno, nitro, ciano, alquilo Cis
opcionalmente sustituido, alquenilo C.4 opcionalmente sustituido, alquinilo Ca.4
opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalments sustituldo, alquilcarbonilo
opcionalmente sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido,
dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo C37 opcionalmente
sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionaimente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituido, ariloxi
opcionalmente sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, alquiltio
opcionalmente sustituido o R?’RZN donde R*' y RZ son, independientaments,
hidrégeno, alqullo C4., cicloalquilo Cs7, alquenilo Cs s, alquinilo Cjs, cicloalquil Ca-
7 alquilo (C14), haloalquilo Cz., alcoxi Cy.g alquilo (C1.s), alcoxicarbonilo Cy.4 0 R?!
y RZ conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan unidos forman un anillo
heterociclico de cinco, seis o siete miembros el cual puede contener uno o dos
heterodtomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede estar
opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Cis, 0 2 grupos

adyacentes R* conjuntamente con ios &tomos de carbono a los cual ellos estén

114
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unidos forman un anillo carbociclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 miembros el cual
puede estar opcionalmente sustituido con halégeno; nes 0, 1,2 0 3;

cada Ra es independientements hidrdgeno, halégeno, hidroxi, ciano,
alquilo C.s opcionalmente sustituido, alquenilo Czs opcionalmente sustituido,
alquinilo C2g opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido,
alquilcarbonilo opcionalmente sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalmente
sustituido, dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo Csz
opcionaimente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo
opcionalmente sustituido, heterocicliio opcionalmente sustituido, alcoxi
opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente sustituido, heteroariloxi
opcionalmente sustituido, alquiltio opcionalmente sustituido, ariltioc opcionalmente
sustituido o R®R#*N donde R® y R* son, independientemente, hidrégeno, alquilo
C1.s, cicloalquilo Cs.7, alqueniio Cis, alquinlio Cag, cicloalquil Cay alquilo (Cq4),
haloalquilc Cag, alcoxi Cis alquilo (Cis), alcoxicarbonilo Cis 0 R® y R*
conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan unidos forman un anillo
heteraciclico de cinco, seis o siete miembros que puede contener uno o dos
heterodtomos adicionales seleccionados a partir de O, N 0 S y el cual puede estar
opcionalmente sustituido con dos grupos Ra unidos a atomos de carbono
adyacentes para formar un enlace, 0 dos grupos Ra conjuntamente con el 4tomo
de carbono al cual ellos estdn unidos forman un anillo de tres a siete miembros,
que puede estar saturado o insaturado, y que puede contener uno o dos hetero
atomos seleccionados del grupo integrado por N, O y S, y el cual puede estar
opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Ci5 0 dos grupos Ra
conjuntamente forman un grupo -CHz-, -CH=CH- 0 -CHzCHa;

pes0,1,2,3,4,5068;qes80,1, 2,3, 4,506 slempre que p+qsea 1, 2, 3,
4,506;
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R® es alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido,
alquinilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxl opcionalmente
sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente
sustituido o alquenilcarbonilo opcionalmente sustituido; o las sales o N-Oxidos de
los mismos.

Los compuestos en las Tablas 1-DCCLXVIl a continuacién ilustran los
compuestos de la invencién.

La Tabla | provee 575 compuestos de férmula la

,RB
N

PN

Tl
3\'—‘ 3\

)

(Ta)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valoras de R®,
R*, R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

Li6
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Tabla 1

Compuesto R* CR* | CR*® | CR*
No
I-1 4-clorobencilo CH CH CH
-2 Cinamilo CH CH CH
-3 4-clorocinamilo CH CH CH
-4 4-fluorcinamilo CH CH CH
I-5 4-bromocinamilo CH CH CH
I-6 4-trifluormetiicinamilo CH CH CH
I-7 4-trifluormetoxicinamilo CH CH CH
-8 4-pentafluoretoxicinamilo CH CH CH
-8 4-metoxicinamilo CH CH CH
I-10 4-etoxicinamilo CH CH CH
I-11 4-cianocinamilo CH CH CH
I-12 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CH CH CH
1-13 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CH CH
I-14 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CH CH
I-15 3-cloro4-fluor-cinamilo CH CH CH
I-16 3,5-dicloro-cinamilo CH CH CH
I-17 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CH CH
1-18 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CH CH
I-19 3-naftalen-2-il-alilo CH CH CH
I-20 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH CH CH
I-21 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CH CH CH
I-22 3-piridin-4-il-alilo CH CH CH
I-23 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH CH CH
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I-24 4-clorobencilo CF CH CH
I-25 Cinamilo CF CH CH
I-26 4-clorocinamilo CF CH CH
I-27 4-fluorcinamilo CF CH CH
I-28 4-bromocinamilo CF CH CH
I-29 4-trifluormetilcinamilo CF CH CH
1-30 4-trifluormetoxicinamilo CF CH CH
I-31 4-pentafluoretoxicinamilo CF CH CH
I-32 4-metoxicinamilo CF CH CH
1-33 4-etoxicinamilo CF CH CH
I-34 4-cianocinamilo CF CH CH
1-35 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CH CH
I-36 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CH CH
1-37 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF CH CH
I-38 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF CH CH
1-39 3,5-dicloro-cinamilo CF CH CH
I-40 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF CH CH
1-41 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CH CH
1-42 3-naftalen-2-il-alilo CF CH CH
1-43 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CF CH CH
1-44 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CH CH
I-45 3-piridin-4-il-alilo CF CH CH
1-46 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF CH CH
1-47 4-clorobencilo CCl CH CH
1-48 Cinamilo CCl CH CH
1-49 4-clorocinamilo CCl CH CH
I-50 4-fluorcinamilo CCl CH CH

16
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1-51 4-bromocinamilo CCl CH CH
1-62 4-trifluormetilcinamilo CCl CH CH
I-563 4-trifluormetoxicinamilo CCl | CH CH
I-54 4-pentafluoretoxicinamilo CCl CH CH
I-65 4-metoxicinamilo CCl CH CH
I-56 4-etoxicinamilo CCl CH CH
I-57 4-clanocinamilo CCl CH CH
I-58 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCl | CH CH
1-69 3-{4-clorofenil}-but-2-enilo CCl CH CH
1-80 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCl | CH CH
1-81 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCl CH CH
162 3,5-dicloro-cinamilo CCl CH CH
163 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl | CH CH
1-64 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCl CH CH
1-65 3-naftalen-2-il-alilo CCl | CH CH
|-66 3-(5-trifluorometil-piridin-2-i)-alilo CCli CH CH
I-87 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCl CH CH
1-68 3-piridin-4-il-alilo CCl | CH CH
1-69 3-(2-Cloro-piridin-4-it)-alilo cCl | CH CH
I-70 4-clorobenclio CBr CH CH
I-71 Cinamilo CBr CH CH
I-72 4-clorocinamilo CBr CH CH
I-73 4-fluorcinamilo CBr CH CH
I-74 4-bromocinamilo CBr | CH CH
I-75 4-trifluormetilcinamilo CBr | CH CH
I-76 4-trifluormetoxicinamilo CBr CH CH
-77 4-pentafluoretoxicinamilo CBr CH CH

19
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1-78 4-metoxicinamilo CBr | CH CH
I-79 4-etoxicinamilo CBr | CH CH
I-80 4-cianacinamilo CBr CH CH
1-81 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CBr | CH CH
1-82 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CBr CH CH
I-83 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CBr CH CH
-84 3-cloro-4-fluor-cinamilo CBr CH CH
1-85 3,5-dicloro-cinamilo CBr CH CH
-86 5-fenil-penta-2,4-dienilo CBr CH CH
I-87 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CBr CH CH
1-88 3-naftalen-2-il-alilo CBr | CH CH
1-89 3-(5-trifluocrometil-piridin-2-il}-alilo CBr | CH CH
I-90 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CBr | CH CH
I-91 3-piridin-4-il-alilo CBr | CH CH
1-92 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alllo CBr CH CH
1-83 4-clorobencilo CCN CH CH
I-94 Cinamilo CCN | CH CH
1-95 4-clorocinamilo CCN | CH CH
1-96 4-fluorcinamilo CCN | CH CH
1-97 4-bromocinamilo CCN | CH CH
1-98 4-trifluormetilcinamilo CCN | CH CH
1-99 4-trifluormetoxicinamilo CCN | CH CH
I-100 4-pentafluoretoxicinamilo CCN | CH CH
1-101 4-metoxicinamilo CCN | CH CH
I-102 4-etoxicinamilo CCN | CH CH
-103 4-cianocinamiio CCN CH CH
1-104 3-(6-cloro-plridin-3-il}-alilo CCN CH CH

L1
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I-105 3-(4-clorofenil)-but-2-enllo CCN | CH CH
1-106 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCN | CH CH
I-107 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCN | CH CH
I-108 3,5-dicloro-cinamilo CCN | CH CH
1-109 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCN | CH CH
I-110 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCN CH CH
[-111 3-naftalen-2-il-alilo CCN | CH CH
-112 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CCN | CH CH
I-113 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCN | CH CH
1-114 3-piridin4-il-alilo CCN | CH CH
I-115 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCN CH CH
1-116 4-clorobencllo COMe | CH CH
-117 Cinamilo COMe | CH CH
I-118 4-clorocinamilo COMe| CH CH
1-119 4-fluorcinamilo COMe | CH CH
1-120 4-bromocinamilo COMe| CH CH
I-121 4-trifluormetilcinamilo COMe| CH CH
I-122 4-trifluormetoxicinamilo COMe | CH CH
I-123 4-pentafluoretoxicinamilo COMe | CH CH
1-124 4-metoxicinamilo COMe| CH CH
I-125 4-etoxicinamilo COMe{ CH CH
1-126 4-cianocinamilo COMe | CH CH
1-127 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo COMe| CH CH
1-128 3-(4-clorofenil)}-but-2-enilo COMe| CH CH
1-129 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo COMe | CH CH
I-130 3-cloro-4-fluor-cinamilo COMe| CH CH
-131 3,5-dicloro-cinamilo COMe | CH CH

LU
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AN

I-132 5-fenil-penta-2,4-dienilo COMe | CH CH
I-133 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COMe | CH CH
-134 3-naftalen-2-il-alilo COMe| CH CH
I-135 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo COMe| CH CH
I-136 3-(5~cloro-piridin-2-il)-alilo COMe| CH CH
I-137 3-piridin-4-il-alilo COMe | CH CH
I-138 3-(2-Cloro-piridin4-il}-alilo COMe| CH CH
I-139 4-clorobencilo COCFs| CH CH
I-140 Cinamilo COCF,;| CH CH
I-141 4-clorocinamilo COCFs| CH CH
1-142 4-fluorcinamilo COCF;{ CH CH
1-143 4-bromocinamilo COCFs| CH CH
I-144 4-trifluormetilcinamilo COCF;| CH CH
I-145 4-trifluormetoxicinamilo COCF3| CH CH
1-146 4-pentafluoretoxicinamilo COCF3| CH CH
-147 4-metoxicinamilo COCF3| CH CH
I-148 4-etoxicinamilo COCF3;| CH CH
1-149 4-cianocinamilo COCFis| CH CH
I-150 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo COCF;| CH CH
I-151 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo COCF3| CH CH
I-152 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo COCF3;| CH CH
1-153 3-cloro-4-fluor-cinamilo COCF;| CH CH
1-154 3,5-dicloro-cinamilo COCF3| CH CH
I-165 5-fenil-penta-2,4-dienilo COCFa| CH CH
1-156 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COCF3;| CH CH
I-157 3-naftalen-2-il-alilo COCF;| CH CH
1-158 3-(5-trifiuormetil-piridin-2-il)-alilo COCFs| CH | CH
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I-159 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo COCF3| CH CH
1-160 3-piridin-4-il-alilo COCFa| CH CH
I-161 3-(2-Clorg-piridin-4-il}-alilo COCFs| CH CH
I-162 4-clorobencilo CCH; | CH CH
I-163 Cinamilo CCHs | CH CH
I-164 4-clorocinamilo CCHs | CH CH
[-165 4-fluorcinamilo CCHs | CH CH
I-166 4-bromocinamilo CCHs | CH CH
I-167 4-trifluormetilcinamilo CCHs | CH CH
I-168 4-trifluormetoxicinamilo CCHa | CH CH
I-169 4-pentafluoretoxicinamilo CCH; { CH CH
I-170 4-metoxicinamilo CCHs; | CH CH
171 4-etoxicinamilo CCHs | CH CH
1-172 4-cianocinamilo CCHs | CH CH
1-173 3-(B-cloro-piridin-3-il)-alilo CCH3 | CH CH
<174 3-{4-clorofenil)-but-2-enilo CCHsy | CH CH
-175 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCH; | CH CH
I-176 3-cloro-4-fluoro-cinamilo CCHs | CH CH
1-177 3,5-dicloro-cinamilo CCHx | CH CH
I-178 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCHy | CH CH
<179 4-isoproplloxicarbonilamino-cinamilo CCH; | CH CH
I-180 3-naftalen-2-il-alilo CCH3 | CH CH
1-181 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CCHy | CH CH
1-182 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCHs | CH CH
I-183 3-piridin<4-il-alilo CCH3 | CH CH
1-184 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCHs | CH CH
I-185 4-clorobencilo CCFs | CH CH
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1-186 Cinamilo CCFy | CH CH
1-187 4-clorocinamilo CCFa | CH CH
1-188 4-fluorcinamilo CCFs | CH CH
I-189 4-bromocinamilo CCF; | CH CH
1-190 4-trifluormetilcinamilo CCF; | CH CH
1-191 4-frifluormetoxicinamilo CCF; | CH CH
1-192 4-pentafiuoretoxicinamilo CCF3 | CH CH
I-193 4-metoxicinamilo CCF; | CH CH
(-194 4-etoxicinamilo CCF; | CH CH
1-195 4-cianocinamilo CCFs; | CH CH
I-196 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCF; | CH CH
I-197 3-{(4-clorofenil}-but-2-enilo CCF; | CH CH
1-198 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCFs | CH CH
I-199 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCF; | CH CH
1-200 3,5-dicloro-cinamilo CCF; | CH CH
I-201 5-fenll-penta-2,4-dienilo CCFs | CH CH
1-202 4-isoproplloxicarbonilamino-cinamilo CCFs | CH CH
I-203 3-naftalan-2-il-alilo CCFs | CH CH
1-204 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCF; | CH CH
I-205 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CCF3 | CH CH
1-206 3-piridin-4-il-alilo CCF3 | CH CH
1-207 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCF; | CH CH
1-208 4-clorobencilo CH CCl CH
1-209 Cinamilo CH CCl CH
1-210 4-clorocinamilo CH CCl CH
[-211 4-fluorcinamilo CH CCl | CH
1-212 4-bromacinamllo CH CCl CH
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I-213 4-trifluormetilcinamilo CH CCl CH
I-214 4-trifluormetoxicinamilo CH CCl CH
1-215 4-pentafluoretoxicinamilo CH CCl CH
I-216 4-metoxicinamilo CH CCl CH
1-217 4-etoxicinamilo CH CCl | CH
1-218 4-cianocinamilo CH CCl CH
1-219 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CH CCl | CH
1-220 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CCl CH
-221 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CCl CH
1-222 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CCl CH
I-223 3,5-dicloro-cinamilo CH CCl CH
1-224 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CCl | CH
I-225 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CCl CH
1-226 3-naftalen-2-il-alilo CH CCi CH
1-227 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH CCl | CH
1-228 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CH CCl CH
1-229 3-piridin-4-il-alilo CH CCl CH
1-230 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CH CCl | CH
1-231 4-clorobencilo CH CF CH
1-232 Cinamilo CH CF CH
I-233 4-clorocinamilo CH CF CH
1-234 4-fiuorcinamilo CH CF CH
1-235 4-bromocinamilo CH CF CH
1-236 4-trifluormetilcinamilo CH CF CH
|-237 4-trifluormetoxicinamilo CH CF CH
I-238 4-pantafluoretoxicinamilo CH CF CH
1-239 4-metoxicinamilo CH CF CH
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1-240 4-etoxicinamilo CH CF CH
1-241 4-cianocinamilo CH CF CH
1-242 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CH CF CH
1-243 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CF CH
1-244 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CF CH
I-245 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CF CH
[-246 3,5-dicloro-cinamilo CH CF CH
I-247 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CF CH
1-248 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CF CH
1-249 3-naftalen-2-il-alilo CH CF CH
1-250 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-aliio CH CF CH
1-251 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CH | cF | cH
1-252 3-piridin-4-il-alilo CH CF CH
1-253 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CH CF CH
1-254 4-clorobencilo CH CBr CH
I-255 Cinamilo CH | CBr | CH
I-256 4-clorocinamilo CH CBr | CH
1-257 4-fluorcinamilo CH CBr | CH
1-258 4-bromocinamilo CH CBr | CH
I-259 4-trifluormetilcinamilo CH | CBr | CH
1-260 4-trifiuormetoxicinamilo CH CBr CH
1-261 4-pentafluoretoxicinamilo CH CBr CH
|-262 4-metoxicinamilo CH CBr CH
1-2683 4-etoxicinamilo CH CBr | CH
1-264 4-clanocinamilo CH CBr CH
I-265 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CH CBr | CH
|-266 3-{4-clorofenil}-but-2-enilo CH CBr | CH
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I-267 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CBr | CH
1-268 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CBr | CH
1-269 3,5-dicloro-cinamilo CH CBr | CH
1-270 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CBr CH
I-271 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CBr CH
I-272 3-naftalen-2-il-alilo CH | CBr | CH
[-273 3-(5-trifluormetil-piridin-2-Il}-alilo CH CBr CH
I-274 3-(5-cloro-piridin-2-Il)-alilo CH | CBr | CH
I-275 3-piridin-4-il-alilo CH | CBr | CH
1-276 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH CBr CH
1-277 4-clorobencilo CH |COCFs{ CH
I-278 Cinamilo CH |COCF;| CH
1-279 4-clorocinamilo CH |[COCF;] CH
I-280 4-fluorcinamilo CH |COCFs;| CH
1-281 4-bromocinamilo CH |COCFs;| CH
1-282 4-trifluormetilcinamilo CH |COCFs| CH
1-283 4-trifluormetoxicinamilo CH |COCFs| CH
|-284 4-pentafluoretoxicinamilo CH |COCF3;| CH
I-285 4-metoxicinamilo CH |COCF;| CH
1-286 4-gtoxicinamilo CH |COCFs| CH
1-287 4-cianocinamilo CH |COCF;| CH
I-288 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CH |COCFs| CH
I-289 3-(4-clorofenil}-but-2-enilo CH |COCF;| CH
1-290 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH |cocF;| cH
I-291 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH [COCFs| CH
1-292 3,5-dicloro-cinamilo CH [COCF;| CH
1-293 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH |COCF;| CH
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1-294 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH |COCFs| CH
1-295 3-naftalen-2-il-alilo CH |COCFs| CH
I-296 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH |COCFs| CH
1-297 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH |COCFi3| CH
1-208 3-piridin-4-il-alilo CH |COCFs| CH
1-299 3-(2-Cloro-piridin-4-il }-alilo CH |COCF;| CH
I-300 4-clorobencilo CH [CCHis| CH
1-301 Cinamilo CH |CCHy| CH
-302 4-clorocinamilo CH | CCHy| CH
1-303 4-fluorcinamilo CH | CCHa| CH
1-304 4-bromocinamilo CH |CCHa | CH
I-305 4-trifluormaetilcinamilo CH |CCHs | CH
I-306 4-trifluormetoxicinamilo CH | CCHs| CH
1-307 4-pentafluoretoxicinamilo CH |CCHs | CH
1-308 4-metoxicinamilo CH |CCHs| CH
1-309 4-gtoxicinamilo CH |CCHs| CH
1-310 4-cianocinamilo CH |CCHs| CH
311 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CH |CCHs| CH
1-312 3-(4-clorofenil}-but-2-enilo CH |CCH;| CH
I-313 3-(4-clorofenil)}-3-fluor-alilo CH { CCHsy| CH
1-314 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH [CCHs | CH
1-315 3,5-dicloro-cinamilo CH | CCHy| CH
1-316 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH |CCHs| CH
1-317 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH |CCHy| CH
1-318 3-naftalen-2-il-alilo CH |CCHy| CH
-319 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH | CCHs| CH
1-320 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH | CCHs| CH
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1-321 3-piridin-4-il-alilo CH | CCHs| CH
I-322 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CH | CCHs| CH
1-323 4-clorobencilo CH | CCF; | CH
1-324 Cinamilo CH | CCFs | CH
I-325 4-clorocinamilo CH | CCFs | CH
1-326 4-fluorcinamilo CH | CCF; | CH
1-327 4-bromocinamilo CH | CCFs | CH
1-328 4-trifluormetilcinamilo CH |CCF3| CH
1-329 4-trifluormetoxicinamilo CH | CCF; | CH
1-330 4-pentafiuoretoxicinamilo CH | CCF3 | CH
1-331 4-metoxicinamilo CH | CCFs; | CH
1-332 4-etoxicinamilo CH | CCFs| CH
1-333 4-cianocinamilo CH | CCF; | CH
1-334 3-{6-cloro-piridin-3-il}-alilo CH |CCFs| CH
1335 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH | CCFy| CH
1-336 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH | CCFs | CH
1-337 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH | CCF3| CH
1-338 3,5-dicloro-cinamilo CH | CCFs| CH
1-339 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH | CCFy| CH
1-340 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CCF3 | CH
1-341 3-naftalen-2-il-alilo CH | CCF3;| CH
[-342 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH | CCF3 | CH
1-343 3{5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH | CCF; { CH
1-344 3-piridin-4-il-alilo CH | CCFs | CH
1-345 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH | CCF3 | CH
1-346 4-clorobencilo CH CH CF
I-347 Cinamilo CH CH CF




39

159

1-348 4-clorocinamilo CH CH CF
1-349 4-fluorcinamilo CH CH CF
1-350 4-bromacinamilo CH CH CF
I-351 4-trifluormetilcinamilo CH CH CF
1-352 4-trifluormetoxicinamilo CH CH CF
1-353 4-pentafluoretoxicinamilo CH CH CF
I-354 4-metoxicinamilo CH CH CF
I-355 4-stoxicinamilo CH CH CF
(-356 4-cianocinamilo CH CH CF
1-357 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CH CH CF
|-358 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CH CF
1-359 3-(4-clorofenil)}-3-fluor-alilo CH CH CF
1-360 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CH CF
1-361 3,5-dicloro-cinamilo CH CH CF
I-362 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CH CF
I-363 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CH CF
1-364 3-naftalen-2-ll-alilo CH CH CF
I-365 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH CH CF
1-366 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH CH CF
1-367 3-piridin4-il-alilo CH CH CF
1-368 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CH CH CF
1-369 4-clorobencilo CH CH | ccCl
I-370 Cinamilo CH CH | CCl
1-371 4-clorocinamilo CH CH CCl
1-372 4-fluorcinamilo CH CH CCl
-373 4-bromocinamilo CH CH CCi
1-374 4-trifluormetilcinamilo CH CH CCl
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I-375 4-trifluormetoxicinamilo CH CH | CCl
I-376 4-pentafluoretoxicinamilo CH CH CCl
-377 4-metoxicinamilo CH CH CCl
1-378 4-gtoxicinamilo CH CH CCl
1-379 4-cianocinamilo CH CH CCl
1-380 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CH CH | CCl
1-381 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CH CCl
1-382 3-(4-clorofenil }-3-fluor-alilo CH CH CCl
1-383 3-cloro4-fluor-cinamilo CH CH | CCl
1-384 3,5-dicloro-cinamilo CH CH | ca
1-385 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CH CCl
1-386 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CH CccCl
1-387 3-naftalen-2-il-alilo CH CH | cCl
1-388 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH CH | CCi
1-389 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CH CH | CCl
1-390 3-piridin-4-il-alilo CH CH | CCl
1-391 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH CH | cCl
1-438 4-clorobencilo CCi | CH | CCl
1-439 Cinamilo CCl CH | CCl
1-440 4-clorocinamilo CCl CH CCl
1-441 4-fluorcinamilo CCl | CH | CCi
I-442 4-bromocinamilo CCl CH CCl
1-443 4-trifluormetilcinamilo CCl CH CCl
1-444 4-trifluormetoxicinamilo CCl CH CCl
1-445 4-pentafluoretoxicinamilo CClI CH CCl
I-446 4-metoxicinamilo CCl CH CCl
1-447 4-etoxicinamilo CCl CH CCl
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1-448 4-cianocinamilo CCl CH CCl
1-449 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCl CH CCl
1-450 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCl CH | CcCl
1-451 3-{4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCl CH | CCl
1-452 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCl CH CCl
1-453 3,5-dicloro-cinamilo CCl CH CCl
1-454 5-fenil-penta-2,4-dienilo CcCi CH | CCI
1-455 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCl CH CCl
1-456 3-naftalen-2-il-alilo CCI CH | CCl
|-457 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCl CH | CC
|-458 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCl CH CCl
1-459 3-pirdin-4-il-alilo CCl CH CCl
1-460 3-(2-Cloro-piridin-4-ll)-alilo CCl CH | CCl
1461 4-clorobencilo CF CH CF
1-462 Cinamilo CF CH CF
|-463 4-clorocinamilo CF CH CF
|-464 4-fluorcinamilo CF CH CF
1-485 4-bromocinamilo CF CH CF
I-466 4-trifluormetilcinamilo CF CH CF
1-467 4-trifluormetoxicinamilo CF CH CF
1-468 4-pentafiuoretoxicinamilo CF CH CF
I-469 4-metoxicinamilo CF CH CF
|-470 4-etoxicinamilo CF CH CF
1-471 4-cianocinamilo CF CH CF
1-472 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CF CH CF
1-473 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CH CF
I-474 3-(4-clorofenil)-3-fluor-slilo CF CH CF
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1475 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF | CH | cF
1-476 3,5-dicloro-cinamllo CF CH CF
1-477 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF CH CF
1-478 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CH CF
1-479 3-naftalen-2-il-alilo CF CH CF
1-480 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CF CH CF
1-481 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CH CF
1-482 3-piridin-4-il-alilo CF CH CF
1483 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-allio CF CH CF
1-484 4-clorobencilo CF CF CH
1-485 Cinamilo CF CF CH
1-486 4-clorocinamilo CF CF CH
1-487 4-fluorcinamilo CF CF CH
1-488 4-bromocinamilo CF CF CH
i-489 4-trifivormetilcinamilo CF CF CH
1-490 4-trifluormetoxicinamilo CF CF CH
1-491 4-pentafluoretoxicinamilo CF CF CH
1-492 4-metoxicinamilo CF CF CH
1-493 4-gtoxicinamilo CF CF CH
1-494 4-cianocinamilo CF CF CH
1-495 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CF CH
1-496 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CF CH
1497 3-(4-clorofenil}-3-fluor-alilo CF CF CH
1-498 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF CF CH
1-489 3,5-dicloro-cinamilo CF CF CH
I-500 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF CF CH
I-501 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CF CH
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1-502 3-naftalen-2-il-alilo CF CF CH
I-503 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il }-alilo CF CF CH
1-604 3-(5~cloro-piridin-2-il}-alilo CF CF CH
I-505 3-piridin-4-il-alilo CF CF CH
1-508 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF CF CH
I-507 4-clorobencilo CF cCl CH
1-508 Cinamilo CF CCl | CH
I-509 4-clorocinamilo CF CCl CH
I-510 4-fluorcinamilo CF CCl CH
I-511 4-bromocinamilo CF CCl | CH
1-512 4-trifluormetilcinamilo CF CCl | CH
I-513 4-trifluormetoxicinamilo CF CCl | CH
1-514 4-pentafluoretoxicinamilo CF CCl CH
I-515 4-metoxicinamilo CF CCl | CH
I-516 4-etoxicinamilo CF cCl CH
I-817 4-cianocinamilo CF CCl CH
I-518 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CCli CH
I-619 3-(4-clorofenil}-but-2-enilo CF CCl | CH
1-520 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF CCl CH
I-521 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF CCl CH
1-522 3,5-dicloro-cinamilo CF CCl CH
1-523 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF CCl | CH
I-524 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CCl CH
1-525 3-naftalen-2-il-alilo CF CCi | CH
1-526 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CF CCl | CH
I-627 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CCl | CH
I-528 3-piridin-4-il-alilo CF CCl CH
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I-529 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF CCl | CH
1-630 4-clorobencilo CCl CF CH
1-5631 Cinamilo CCl CF CH
1-5632 4-clorocinamilo CCl CF CH
I-533 4-fluorcinamilo CCl CF CH
1-534 4-bromocinamllo CCl CF CH
I-535 4-trifluormetilcinamilo CCl CF CH
I-536 4-trifluormetoxicinamilo CCl CF CH
I-537 4-pentafluoretoxicinamilo CCl CF CH
1-538 4-metoxicinamilo CCl CF CH
1-539 4-etoxicinamilo CCi CF CH
I-540 4-clanocinamilo CCl CF CH
I-541 3-(6-cloro-piridin-3-l1)-alilo CCl CF CH
1-542 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCl CF CH
1-543 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CcCl CF CH
I-544 3-cloro-4-fluorcinamilo CCl CF CH
I-545 3,5-dicloro-cinamilo CCl CF CH
I-546 S-fenil-penta-2,4-dienilo CCl CF CH
1-547 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCl CF CH
1-548 3-naftalen-2-il-alllo CCl CF CH
I-549 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCl CF CH
I-5650 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCl CF CH
I-651 3-piridin-4-il-alilo CCl CF CH
I-552 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo ccl | CF | cH
1-653 4-clorobencilo CCl CCl CH
(-554 Cinamilo CCl | CCi | CH
I-655 4-clorocinamilo CCl | CCl | CH
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I-656 4-fluorcinamilo CCl CCl CH
I-557 4-bromocinamilo CCl CCl CH
I-658 4-trifluormetilcinamilo CCl | CCl CH
1-559 4-trifluormetoxicinamilo CCl CCl CH
1-560 4-pentafluoretoxicinamilo CCl CCl CH
I-561 4-metoxicinamilo CCl CCl CH
1-562 4-gtoxicinamilo CCl CCI CH
I-563 4-clanocinamilo CCi CCl CH
1-564 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CCl | CCl | CH
1-565 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCl | CCl | CH
1-566 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alllo CCl { CCl | CH
1-567 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCl CCl CH
1-568 3,5-dicloro-cinamilo CCl | CCl | CH
I-569 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl CCl CH
I-570 4-isoproplloxicarbonilamino-cinamilo CCl CCl CH
I-571 3-naftalen-2-il-alilo CCl | CCl | CH
I-572 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCl CCl CH
I-573 3-(5-cloro-pirldin-2-il}-alilo CCl CCl CH
I-574 3-piridin-4-il-alilo CCl | CCl | CH
I-575 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCl | CCl | CH

La Tabla Il provee 575 compuestos de formula Ib

R8
/

N

17T
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en donde T1 es N, T2 as CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla lll provee 575 compuestos de férmula Ic

RS
4
N
Ty Tk
i
NP cl
—_—
" N\ N

(Ic)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla IV provee 575 compuestos de férmula Id
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J
3\l"‘/ N Br
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en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla V provee 575 compuestos de férmula le

R
N
T/Tk
-
l\r‘_ N al
v
o \ _N
G @

en donde T1 es N, T2 es CR**, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*®,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla VI provee 575 compuestos de férmula if

R8
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N
P
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S
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en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla VIl provee 5§75 compuestos de férmula Ig

RS
/
N

'l N

T~

™7 N CF,
—

o\ _N

(g

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Vil provee 575 compuestos de férmula |h

R8
N
TS
T" A
E ? F
——
o N\ _N
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en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*" y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla IX provee 575 compuestos de formula li

R8
N
T Tk
1l
S
" N\ N

F o)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla X provee 575 compuestos de férmula |

R8
I
N
TS
P
S\T‘



A

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R? R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Xl provee 575 compuestos de férmula Ik

R8

17T
le\ =

T N

4
)\CH,CF3
O (

k)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Xll provee 575 compuestos de férmula il

,RB
N

T/Tk

Tl:"Tf N
o)‘OCH,

)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 e8 CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla XllIl provee 575 compuestos de fdrmula Im

R
N
T T
.
S\T‘

N
0)\NHCH3

{Im)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en ia Tabla 1.

La Tabla X1V provee 575 compuestos de férmula In

R8

T T

T'j\/

T, N
)\NHCH,CHS
0 (In)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XV provee 575 compusestos de formula lo



- Ve

Re
N

TS

4L,

4
}*NHCHZCHZOCH,
O (Io)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XVI provee 575 compuestos de férmula Ip
)as
N

T Ty

Tg\-r/ N

4
)\ NHCH(CH )2
0 * (p)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XVII provee 575 compuestos de formula Iq



N (lq)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XVIII provee 575 compuestos de férmula ir

R8

.en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla XIX provee 575 compuestos de férmula ls

R
N
Ty Ts
]
T':\T‘/ N
>ﬁ
NN

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XX provee 575 compuestos de férmula It

R8
!
N
Ty AN
I
TIQ\T‘/ 3\
o NH
Y
-

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y ios valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla XX| provee 575 compuestos de férmula lu

T
27~
71/ ‘T' N8
Tax

-N
9

e

S0

N—O

(Tu)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*", T4 es CR* y los valores de R®, R*,

'R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXIl proves 575 compuestos de formula Iv

N
g
|
a\T:’ i
0 'NH

’
(Iv)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXIIl provee 575 compuestos de formula Iw
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Fo
N
T Ty
Tz
Ty
07 NHo )

3o

(Iw)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXIV provee 575 compuestos de férmula Ix

RB
/
T~ T'\
J
:\T‘/ i
0" 'NH

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXV provee 575 compuestos de férmula ly
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RS
/
‘g
I
e
S\T‘ i
0% “NH

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R?, R**,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXVI provee 575 compuestos de férmula iz

R8
/
T‘.‘/ T'\
T'a'\.r;’ N
PN

Cr

(I2)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR** y los valores de R?, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla XXVII provee 575 compuestos de férmula laa

NH

(la)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR*® y los valores de R?, R*®,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXVl provee 575 compuestos de férmula lab

RS
/
7~ HS
Tl:l\ ~
T, N
OJ\NH
N (lab)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R?, R*®,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXIX provee 575 compuestos de formula lac
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N
T
'
l
2
S\T‘ i
0" NH

(lac)
en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabia 1.

La Tabla XXX provee 575 compuestos de formula lad

)18

0" 'NH

"%

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXI provee 575 compuestos de férmula lae
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T T'\
AL
4
OJ\NH

N (Jae)

on donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 e8 CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXII provee 575 compuestos de férmula laf

R8

/

N
T T
1lal\ o~

T, N
o’LNH
57 (1af)

en donde T1 es N, T2 es CR*", T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXl provee 575 compuestos de formula lag
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RB
/
el Ty
Al 2y
OJ\NH
*Q,
C (g

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR*" y los valores de R?, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabia 1.

La Tabla XXXIV provee 575 compuestos de formula lah

R8
/
T
'S
o~
X
O 'NH
o~ cl
N

€ (1ah)

PAY



1K1
7

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R*® son proporcionados en la Tabla 1.

62

La Tabla XXXV provee 575 compuestos de formula lal

RB8
/
i
3\1_:/ N
OJ\NH
\Q.
F (lai)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXV provee 575 compuestos de férmula laj

/RB
s
|
L T‘/ i
(8] h'tl )
o
e



63

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXVil provee 575 compuestos de férmula lak

RB
/
'®
a\T‘/' i
0" 'NH
l N
CN (lilk)

on donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXVIll provee 575 compuestos de férmula lal

)?.B

T Ty
4L
O*NH

A6

G ()



en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XXXIX provea 575 compuestos de férmula lam

RS
/
N
T T‘\
1N
T i
O "NH ¢
| N
o2
< (1am)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R**,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLX provee 575 compuestos de férmula lan

F (lan)

X
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&

~

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 as CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLI provee 575 compuestos de féormula lao

T
T %

TQ\/

T, N

cl
o
l

(lao)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLl provee 575 compuestos de formula lap

R8
/

(lap)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla XLIII provee 575 compuestos de férmula laq

en donde T1 es N, T2 es CR*®, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLIV provee 575 compuestos de formula lar
,RB
’Q
L,
Cl N

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

(lar)
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La Tabla XLV provee 575 compuestos de formula las

R8
/
N
T,j/ T
T,!\ :/ N
o Cl
I N
OH (las)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*,
R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLV provee 575 compuestos de formula lat

R8
/
N
Tz/ T'\
1L,
o
N
o (lat)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLV!| provee 575 compuestos de fdrmula lau
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68
R8
/
'®
|
:\T‘/' N
o
O\/
0 (lau)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla XLVIil provee 575 compuestos de formula lav

(lav)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla IL provee 575 compuestos de férmula law
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69
R8
/
N
71/ KN
H;\T./ N Yo
o N

(law)

en donde T1 es N, T2 es CR™, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla L provee 575 compuestos de férmula lax

@ (ux)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LI provee 575 compuestos de férmula lay
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1‘:\ Z d

0 (lay)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LIl provee 575 compuestos de formula laz

{Toz)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla1.

La Tabla LIli provee 575 compuestos de formula Iba
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en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

|.a Tabla LIV provee 575 compuestos de formula |bb

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LV provee 575 compuastos de férmula lbc

e
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(lbc)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LVI provee 575 compuestos de fdbrmula ibd

e
77 Ty
'@
7
N

(Ted)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LVl provee 575 compuestos de formula lbe
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(Ibe)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*", T4 es CR* y los valores de R®, R%,

R* y R*° son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LVIIl provee 575 compuestos de formula Ibf

R8

/

N
'
3\1_:’

o]
F/
N=N (Ibh)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es CR* y los valores de R®, R®,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LIX provee 575 compuestos de formula lbg
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,RB
N
17
- e
7
o7 X _/{

G (g

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*®,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LX provee 575 compuestos de férmula Ibh
)aa

T
T

d
LN T‘ N |
N
et

en donde T1 es N, T2 as CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

(Ibh)

La Tabla LXI provee 575 compuestos de férmula Ibi

16}

F



1¢a

75
RB
/
17T
7‘.:,\1./
‘ N
X
o \ ?
N\

{Ibi)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,
R® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXII provee 575 compuestos de fdrmula Ibj

RB
/
T
7%
-l
P
l\T‘

(b))

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXIII provee 575 compuestos de férmula Ibk
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,RB
N
T
T'Ij\.r/
(o)
7
N=N

en la cual T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*,

R*® y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXIV provee 575 compuestos de formula Ibl

R8
/

R (1))

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR¥ y los valores de R?, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXV provee 575 compuestos de férmula Ibm

&



169

77
R6
/
'\ redl T'\
Z
S\T‘ l
o ¢ o
N
H Ve

O  (lbm)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*,

R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXVI provee 575 compuestos de férmula Ibn
R8

—_
N\

(bn)

en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 as CR®, T4 es CR* y los valores de R®, R,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla LXVII provee 575 compuestos de férmula Ibo
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en donde T1 es N, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es CR* y los valores de R%, R*,
R* y R* son proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Cl provee 575 compuestos de férmula la en donde T1 es CR*, T2
es N, T3 es CR'*, T4 es CR* y los valores de R% R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Cll provee 575 compuestos de formula Ib en donde T1 es CR¥,
T2 es N, T3 es CR™, T4 es CR* y los valores de R%, R%, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla Clll provee 575 compuestos de formula Ic en donde T1 es CR¥,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CIV provee 575 compuestos de férmula id en donde T1 es CR®,

‘T2 es N, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R“, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CV provee 575 compuestos de férmula le en donde T1 es CR*,

T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y Ios valores de R®%, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.

Le1
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La Tabla CVI provee 575 compuestos de formula If en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CVII provee 575 compuestos de férmula Ig en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CVIIl provee 575 compuestos de fdrmula Ih en donde T1 es CR®,
T2 es N, T3 es CR™, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CIX provee 575 compuestos de férmula li en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CX provee 575 compuestos de férmula |j en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXI provee 575 compuestos de férmula [k en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXIl provee 575 compuestos de férmula Il en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXlll provee 575 compuestos de fdrmula Im en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXIV provee 575 compuestos de formula In en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.

070
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La Tabla CXV provee 575 compuestos de férmula lo en donde T1 es CR®,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R® R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXVI provee 575 compuestos de férmula Ip en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXVIl provee 575 compuestos de férmula Iq en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXVIll provee 575 compuestos de férmula Ir en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXIX provee 575 compuestos de férmula Is en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabila 1.

La Tabla CXX provee 575 compuestos de férmula It en donde T4 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXI provee 575 compuestos de férmula lu en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXil provee 575 compuestos de formula lv en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR**, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXIll provee 575 compuestos de férmula iw en donde T1 es
CR™, T2 es N, T3 8s CR*, T4 es CR¥ y los valores de R, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.

2711
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La Tabla CXXIV provee 575 compuestos de fdrmula Ix en donde T1 es
CR®, T2 o8 N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXV provee 575 compuestos de férmula ly en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 e8 CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*®, R* y R* son
proporclonados en la Tabla 1.

La Tabla CXXVI provee 575 compuestos de formula 1z en donde T1 es
CR*®, T2 ea N, T3 es CR", T4 es CR* y los valores de R%, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXVIl provee 575 compuestos de férmula laa en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXVIil provee 575 compuestos de formula lab en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXIX provee 575 compuestos de férmula lac en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXX provee 575 compuestos de férmula lad en donde T1 es
CR*™, T2 es N, T3 es CR*™, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXX| provee 575 compuestos de férmula lae en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXil provee 575 compuestos de férmula laf en donde T1 es
CR™, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR¥ y los valores de R®, R¥, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CXXXIIl provee 575 compuestos de férmula lag en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXIV provee 575 compuestos de férmula lah en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXV provee 575 compuestos de formula lai en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXVI| provee 575 compuestos de férmula laj en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXVII provee 575 compuestos de férmula lak en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en [a Tabla 1.

La Tabla CXXXVIIl provee 575 compuestos de férmula lal en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXXXIX provee 575 compuestos de férmula lam en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXL provee 575 compuestos de formula lan en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR**, T4 as CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLI provee 575 compuestos de formula lao en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CXLIlI provee 5§75 compuestos de férmula lap en donde T1 es
CR™, T2 @8 N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLIII provee 575 compuestos de fdrmula laq en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en |la Tabla 1.

La Tabla CXLIV provee 575 compuestos de formula lar en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLV provee 575 compuestos de férmula las en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLVI provee 575 compuestos de formula lat en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR¥ y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLVII provee 575 compuestos de férmula lau en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CXLVIIl provee 575 compuestos de férmula lav en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y ios valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CIL provee 575 compuestos de férmula law en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R*®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CL provee 5§75 compuestos de fdrmula lax en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CLI provee 575 compuestos de férmula lay en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLII provee 575 compuestos de férmula laz en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLII provee 575 compuestos de férmula Iba en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLIV provee 575 compuestos de férmula Ibb en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLV provee 575 compuestos de formula Ibc en donde T1 es
CR%, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R, R*®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLVI provee 575 compuestos de formula Ibd en donde T1 es
CRY, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLVIl provee 575 compuestos de fdrmula Ibe en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR"™, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLVIil provee 575 compuestos de fdrmula Ibf en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLIX provee 575 compuestos de fdrmula Ibg en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 a8 CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CLX provee 575 compuestos de formula Ibh en donde T1 es
CR*®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXI provee 575 compuestos de fdrmula Ibi en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXIl provee 575 compuestos de fdrmula 1bj en donde T1 as
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXIlI provee 575 compuestos de férmula Ibk en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R%, R®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXIV provee 575 compuestos de férmula 1bl en donde T1 es
.CR®, T2 @8 N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXV provee 575 compuestos de fdrmula ibm en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 8 CR*, T4 es CR¥ y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXVI provee 575 compuestos de férmula Ibn en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CLXVII provee 575 compuestos de férmula Ibo en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCl provee 575 compuestos de férmula la en donde T1 es CR*,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCII provee 575 compuestos de férmula Ib en donde T1 es CR*,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en |a Tabla 1.

La Tabla CCIll provee 575 compuestos de férmula Ic en donde T1 es CR®,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCIV provee 575 compuestos de férmula Id en donde T1 es CR*,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R, R*, R® y R% son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCV provee 575 compuestos de férmula le en donde T1 es CR*®,
T2 o8 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCVI provee 575 compuestos de férmula If en donde T1 es CR*,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCVIl provee 575 compuestos de fdrmula Ig en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCVIIl provee 575 compuestos de formula |h en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 as N, T4 es CR* y los vaiores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCIX provee 575 compuestos de fdrmula li en donde T1 es CR*,
T2 e8 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCX provee 575 compuestos de formula ] en donde T1 es CR®,
T2 es CR™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCXI provee 575 compuestos de férmula Ik en donde T1 es CR*¥,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXIl provee 575 compuestos de férmula Il en donde T1 es CR*,
T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXIll provee 575 compuestos de férmula Im en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXIV provee 575 compuestos de férmula In en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 o8 N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXV provee 575 compuestos de férmula lo en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXVI provee 575 compuestos de férmula Ip en donde T1 es
CR*, T2 o8 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R¥ y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXVII provee 575 compuestos de formula Iq en donde T1 es
CR*™, T2 63 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXVIIl provee 5§75 compuestos de fdrmula Ir en donde T1 es
CR*, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXIX provee 575 compuestos de férmula Is en donde T1 es
CR®, T2 e8 CR*, T3 o3 N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCXX provee 575 compuestos de formula It en donde T1 es
CR*, T2 e8 CR*®, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXI| provee 575 compuestos de fdrmula lu en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXIl provee 575 compuestos de formula Iv en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXIll provee 575 compuestos de férmula Iw en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 ea CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporclonados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXIV provee 575 compuestos de férmula Ix en donde T1 es
CR%, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXV provee 575 compuestos de férmula ly en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R** y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXVI provee 575 compuestos de férmula 1z en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXVI! provee 575 compuestos de férmula laa en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXVIIl provee 575 compuestos de férmula lab en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCXXIX provee 575 compuestos de férmula lac en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXX provee 575 compuestos de férmula lad en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXX! provee 575 compuestos de formula lae en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXIl provee 575 compuestos de formula laf en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXIIl provee 575 compuestos de formula lag en donde T1 es
CR®, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en |la Tabla 1.

La Tabla CCXXXIV provee 575 compuestos de fdrmula lah en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R* R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXV provee 575 compuestos de férmula lai en donde T1 es
CR®™, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los vaiores de R%, R*, R* y R* son
proparcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXVI provee 575 compuestos de férmula laj en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXVII provee 575 compuestos de formula lak en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCXXXVIIl provee 575 compuestos de férmula lal en donde T1
es CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R**, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXXXIX provee 575 compuestos de férmula lam en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXL provee 575 compuestos de férmula lan en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLI| provee 575 compuestos de formula lao en donde T1 es
CRY, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLIl provee 575 compuestos de formula lap en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*¥, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLIIl provee 575 compuestos de férmula laq en donde T1 es
CR™, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLIV provee 575 compuestos de fdrmula lar en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLV provee 575 compuestos de férmula las en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R* R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLVI provee 575 compuestos de fobrmula lat en donde T1 es
CR®, T2 @8 CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCXLVII provee 575 compuestos de formula lau en donde T1 es
CR®, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCXLVIIl provee 575 compuestos de férmula lav en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCIL provee 575 compuestos de férmula law en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCL provee 575 compuestos de formula lax en donde T1 es
CR™®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLI provee 575 compuestos de férmula lay en donde T1 es
CR*, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R**, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLIl provee 575 compuestos de férmula laz en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 o8 N, T4 o8 CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLIIl provee 575 compuestos de férmula Iba en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLIV provee 575 compuestos de formula Ibb en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLV provee 575 compuestos de formula Ibc en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCLVI provee 575 compuestos de formula |Ibd en donde T1 es
CR*®, T2 @8 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R%, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLVII provee 575 compuestos de fdrmula Ibe en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*™, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R¥, R® y R* son
proporcionados en |la Tabla 1.

La Tabla CCLVIll provee 575 compuestos de formula ibf en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en |a Tabla 1.

La Tabla CCLIX provee 575 compuestos de férmula Ibg en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLX provee 575 compuestos de férmula Ibh en donde T1 es
CR*®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXI provee 575 compuestos de fdrmula Ibi en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXIl provee 575 compuestos de férmula Ibj en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXIII provee 575 compuestos de férmula Ibk en donde Tt es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R**, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXIV provee 575 compuestos de férmula Ibl en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCLXV provee 575 compuestos de férmula Ibm en donde T1 es
CR®, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXVI provee 575 compuestos de férmula Ibn en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCLXVIHl provee 575 compuestos de fdrmula !bo en donde T1 as
CR*, T2 @8 CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCI provee 575 compuestos de formula la en donde T1 es CR*,
T2 es CR®, T3 es CR*", T4 es N y los valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCIll provee 575 compuestos de férmula |b en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en |la Tabla 1.

La Tabla CCCIIl provee 575 compuestos de férmula Ic en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 o8 CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCIV provee 575 compuestos de férmula Id en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*’, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCV provee 575 compuestos de férmula le en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCVI provee 575 compuestos de férmula If en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 @3 CR*, T4 es N y los valores de R?, R*, R*® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCCVII provee 575 compuestos de formula Ig en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 es N y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCVIll provee 575 compuestos de férmula |h en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCIX provee 575 compuestos de férmula li en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCX provee 575 compuesios de férmula lj en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXI provee 575 compuestos de fdrmula Ik en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 s CR*, T4 es N y los valores de R®, R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXIl provee 575 compuestos de férmula Il en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXIill provee 575 compuestos de férmula Im en donde T1 es
CR*, T2 es CR*™, T3 es CR®, T4 es N y ios valores de R®, R, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXIV provee 575 compuestos de formula In en donde T1 es
CR%, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®%, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXV provee 575 compuestos de formula lo en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 es N y los valores de R?, R*, R*® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCCXVI provee 575 compuestos de férmula Ip en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es N y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXVI! provee 575 compuestos de formula Iq en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXVIIl provee 575 compuestos de férmula Ir en donde T1 es
CR*, T2 es CR*™, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXIX provee 575 compuestos de férmula Is en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXX provee 575 compuestos de férmula It en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 e8 CR*, T4 a3 N y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXI| provee 575 compuestos de férmula lu en donde T1 es
CR*, T2 s CR*, T3 es CR*, T4 o8 N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXII provee 575 compuestos de férmula v en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 8s CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXIIl provee 575 compuestos de fdrmula lw en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXIV provee 575 compuestos de férmula Ix en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCCXXV provee 575 compuestos de formuia ly en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXVI provee 575 compuestos de férmula 1z en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXVIl provee 575 compuestos de férmula laa en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXVIIl provee 575 compuestos de formula lab en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXIX provee 575 compuestos de férmula lac en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R?, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXX provee 575 compuestos de férmula lad en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 68 CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXI provee 575 compuestos de férmula lae en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los vaiores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXI| provee 575 compuestos de férmula laf en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXIIi provee 575 compuestos de formula lag en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.
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La Tabla CCCXXXIV provee 575 compuestos de férmula lah en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*®, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXV provee 575 compuestos de férmula lai en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en |la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXVI provee 575 compuestos de férmula laj en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 as CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R** son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXVII provee 575 compuestos de férmula lak en donde T1
e8 CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXVIIl provee 575 compusestos de férmula lal en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®, R**, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXXXIX provee 575 compuestos de formula lam en donde T1
es CR*, T2 es CR*®, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R?, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXL provee 575 compuestos de férmula lan en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLI provee 575 compuestos de férmula lao en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*, R*® y R* son

- proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLII provee 575 compuestos de formula lap en donde T1 es

CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R, R*® y R* son

proporcionados en la Tabla 1.



La Tabla CCCXLIII provee 575 compuestos de férmula laq en donde T1 es
CR*%, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLIV provee 575 compuestos de férmula lar en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR®, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLV provee 575 compuastos de formula las en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R® R%“, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLVI provee 575 compuestos de formula lat en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLVII provee 575 compuestos de formula lau en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCXLVIIl provee 575 compuestos de féormula lav en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCIL provee 575 compuestos de formula law en donde T1 es
CR*, T2 a8 CR™, T3 a3 CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en |a Tabla 1.

La Tabla CCCL provee 575 compuestos de férmula lax en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCL| provee 575 compuestos de fdrmula lay en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.

)
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La Tabla CCCLII provee 575 compuestos de formula laz en donde T1 es
CR*, T2 o8 CR*, T3 es CR®, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLIll provee 575 compuestos de férmula Iba en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLIV provee 575 compuestos de férmula ibb en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*®, T4 es N y los valores de RS, R“, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLV provee 575 compuestos de férmula Ibc en donde T1 es
CR%, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R® R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLVI provee 575 compuestos de férmula Ibd en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R® R* y R* son
proporcionados on la Tabla 1.

La Tabla CCCLVII provee 575 compuestos de férmula Ibe en donde T1 es
CR%, T2 es CR*, T3 os CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLVIII provee 575 compuestos de férmula Ibf en donde Tt es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y ios valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLIX provee 575 compuestos de férmula Ibg en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLX provee 575 compuestos de férmula Ibh en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R, R*, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 1.

4o
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La Tabla CCCLXI provee 575 compuestos de formula Ibi en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R*® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLXIl provee 575 compuestos de formula Ibj en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLXIll provee 575 compuestos de formula Ibk en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLXIV provee 575 compuestos de formula Ibl en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 o5 N y los valores de R®, R**, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLXV provee 575 compuestos de formula |lbm en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R®, R*, R* y R* son
proporcionados en ia Tabla 1.

La Tabla CCCLXVI provee 575 compuestos de fdrmula Ibn en donde T1 es
CR*, T2 es CR*, T3 es CR™, T4 e8 N y los valores de R®, R*, R® y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CCCLXVIl provee 575 compuestos de férmula Ibo en donde T1
es CR*, T2 es CR*, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R%, R*, R*" y R* son
proporcionados en la Tabla 1.

La Tabla CDI provee 345 compuestos de férmula la en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de R®, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

19
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Tablg 2
Compuesto R® C-R* C-R¥
No

CDI-1 4-clorobencilo CH CH
CDI-2 Cinamllo CH CH
CDI-3 4-clorocinamilo CH CH
CDI-4 4-fluorcinamilo CH CH
CDI-5 4-bromocinamilo CH CH
CDI-6 4-trifluormetilcinamilo CH CH
CDI-7 4-trifluormetoxicinamilo CH CH
CDI-8 4-pentafluoretoxicinamilo CH CH
CDI-9 4-metoxicinamilo CH CH
CDI-10 4-etoxicinamilo CH CH
CDI-11 4-clanocinamilo CH CH
CDI-12 3-(8-cloro-piridin-3-il}-alilo CH CH
CDI-13 3-{4-clorofenil)-but-2-enilo CH CH
CDI-14 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CH
CDI-15 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CH
CDI-16 3,5-dicloro-cinamilo CH CH
CDI-17 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CH
CDI-18 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CH
CDI-19 3-naftalen-2-il-alilo CH CH
CDI-20 3-(5-trifluormetil-piridin-2-if)-alilo CH CH
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CDI-21 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH CH
CDI-22 3-piridin-4-il-alilo CH CH
CDI-23 3-(2-Cloro-piridin-4-if}-alilo CH CH
CDI-24 4-clorobencilo CF CH
CDI-25 Cinamilo CF CH
CDI-28 4-clorocinamilo CF CH
CDI-27 4-fluorcinamilo CF CH
CDI-28 4-bromocinamilo CF CH
CDI-29 4-trifluormetilcinamilo CF CH
CDI-30 4-trifluormetoxicinamilo CF CH
CDI-31 4-pentafluoretoxicinamilo CF CH
CDI-32 4-metoxicinamilo CF CH
CDI1-33 4-otoxicinamilo CF CH
CDI-34 4-cianocinamilo CF CH
CDI-35 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CH
CDI-36 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CH
CDI-37 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF CH
CDI-38 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF CH
CDI-39 3,5-dicloro-cinamilo CF CH
CDI-40 S-fenil-penta-2,4-dienilo CF CH
CDI-41 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CH
CDI-42 3-naftalen-2-il-alilo CF CH
CDI-43 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CF CH
CDI-44 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CH
CDI-45 3-pinidin-4-il-allio CF CH
CDI-46 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CF CH
CDI-47 4-clorobencilo CCl CH
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CDI-48 Cinamilo CCl CH
CDI-49 4-clorocinamilo CCl CH
CDI-50 4-fluorcinamilo CCi CH
CDI-51 4-bromocinamilo CCl CH
CDI-52 4-trifluormetilcinamilo CCl CH
CDI-53 4-trifluormetoxicinamilo cCl CH
CDI-54 4-pentafluoretoxicinamilo CCi CH
CDI-55 4-metoxicinamilo CCl CH
CDI-56 4-etoxicinamilo CCl CH
CDI-57 4-cianocinamilo CCl CH
CDI-58 3-{6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCl CH
CDI-59 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CcCl CH
CDI-60 3-(4-clorofenil)}-3-fluor-alilo CCl CH
CDI-81 3-cloro-4-fluor-cinamilo CClI CH
CDI-62 3,5-dicloro-cinamilo CCl CH
CDI-63 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl CH
CDI-64 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamillo CCl CH
CDI-65 3-naftalen-2-il-alilo CCl CH
CDI-68 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCl CH
CDI-67 3-(5-cloro-piridin-2-if)-alilo CCi CH
CDI-68 3-piridin-4-il-alilo CcCl CH
CDI-89 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCl CH
CDI-70 4-clorobencilo CBr CH
CDI-71 Cinamilo CBr CH
CDI-72 4-clorocinamilo CBr CH
CDI-73 4-fluorcinamilo CBr CH
CDI-74 4-bromocinamilo CBr CH
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CDI-75 4-trifluormetilcinamilo CBr CH
CDI-78 4-trifluormetoxicinamilo CBr CH
CDI-77 4-pentafluoretoxicinamilo CBr CH
CDI-78 4-metoxicinamilo CBr CH
CDI-79 4-etoxicinamilo CBr CH
CDI-80 4-cianocinamilo CBr CH
CDI-81 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CBr CH
CDI-82 3-{4-clorofenil)}-but-2-enilo CBr CH
CDI-83 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CBr CH
CDI-84 3-cloro-4-fiuor-cinamilo CBr CH
CDI-85 3,5-dicloro-cinamilo CBr CH
CDI-86 5-fenil-penta-2,4-dienilo CBr CH
CDI-87 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CBr CH
CDI-88 3-naftalen-2-il-alilo CBr CH
CDI-89 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alllo CBr CH
CDI-90 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CBr CH
CDI-91 3-piridin-4-il-alilo CBr CH
CDI-92 3-(2-Cloro-pliridin-4-il)-alllo CBr CH
CDI-83 4-clorobencilo CCN CH
CDI1-94 Cinamilo CCN CH
CDI-95 4-clorocinamilo CCN CH
CDI-86 4-fluorcinamiio CCN CH
CDI-97 4-bromocinamilo CCN CH
CDI-88 4-frifluormetilcinamilo CCN CH
CDI-99 4-trifluormetoxicinamilo CCN CH
CDI-100 4-pentafluoretoxicinamilo CCN CH
CDI-101 4-metoxicinamilo CCN CH

LI¢
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CDI-102 4-gtoxicinamilo CCN CH
CDI-103 4-cianocinamilo CCN CH
CDI-104 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CCN CH
CDI-105 3-(4-clorofenil)-but-2-enllo CCN CH
CDI-106 3-{4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCN CH
CDI-107 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCN CH
CDI-108 3.5-dicloro-cinamilo CCN CH
CDI-109 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCN CH
CDI-110 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCN CH
CDI-111 3-naftalen-2-il-alilo CCN CH
CDI-112 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il-alilo CCN CH
CDI-113 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCN CH
éDI-1 14 3-piridin-4-il-alilo CCN CH
CDI-115 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCN CH
CDI-118 4-clorobencilo COMe CH
CDI-117 Cinamilo COMe CH
CDI-118 4-clorocinamilo COMe CH
CDI-119 4-fluorcinamilo COMe CH
CDI-120 4-bromocinamilo COMe CH
CDI-121 4-trifluormetilcinamilo COMe CH
CDI-122 4-trifluormetoxicinamilo COMe CH
CDI-123 4-pentafluoretoxicinamilo COMe CH
CDI-124 4-metoxicinamilo COMe CH
CDI-125 4-etoxicinamilo COMe CH
CDI-126 4-cianocinamilo COMe CH
CDI-127 3-(6-cloro-piridin-3-if}-alilo COMe CH
CDI-128 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo COMe CH
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CDI-129 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo COMe CH
CDI-130 3-cloro-4-fluor-cinamilo COMe CH
CDI-131 3,5-dicloro-cinamilo COMe CH
CDI-132 5-fenil-penta-2,4-dienilo COMe CH
CDI-133 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COMe CH
CDI-134 3-naftalen-2-il-alilo COMe CH
CDI-135 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo COMe CH
CDI-136 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo COMe CH
CDI-137 3-piridin-4-il-alilo COMe CH
CD1-138 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo COMe CH
CDI-139 4-clorobencilo COCF3 CH
CDI-140 Cinamilo COCF3 CH
CDI-141 4-clorocinamilo COCF3 CH
CDl-142 4-fluorcinamilo COCF; CH
CDI-143 4-bromocinamilo COCF, CH
CDI-144 4-trifluormetilcinamilo COCF, CH
CDI-145 4-trifiuormetoxicinamilo COCF, CH
CDI-148 4-pentafiuoretoxicinamilo COCF; CH
CDI-147 4-metoxicinamlio COCF» CH
CDI-148 4-otoxicinamilo COCF, CH
CDI-149 4-cianocinamilo COCF,3 CH
CDI-150 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo COCF, CH
CDI-151 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo COCF3 CH
CDI-152 3-(4-clorofenil)}-3-fluor-alilo COCF, CH
CDI-153 3-cloro-4-fluor-cinamlio COCF3 CH
CDI-154 3,5-dicloro-cinamilo COCF; CH
CDI-155 5-fenil-penta-2,4-dienilo COCF3 CH
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CDI-156 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COCF; CH
CDI-157 3-naftalen-2-il-alilo COCF; CH
CDI-158 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo COCF, CH
CDi1-158 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo COCF, CH
CDI-180 3-piridin-4-il-alilo COCF3 CH
CDI-161 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo COCF; CH
CDI-162 4-clorobencilo CCHs, CH
CDI-163 Cinamilo CCHj CH
CDI-164 4-clorocinamilo CCHa CH
CDI-185 4-fluorcinamilo CCHs CH
CDI-166 4-bromocinamilo CCH; CH
CDI-167 4-trifluormetilcinamilo CCHas CH
CDI-168 4-trifluormetoxicinamiio CCHs, CH
CDI-169 4-pentafiuoretoxicinamilo CCHas CH
CDI-170 4-metoxicinamilo CCH, CH
CDI-171 4-gtoxicinamilo CCHj3 CH
CDI-172 4-cianocinamilo CCHs CH
CDI-173 3-{6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCH, CH
CDI-174 3-(4-clorofenil )-but-2-enllo CCHs CH
CDI-175 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCHj; CH
CDI-176 3-cloro-4-fluorcinamilo CCH3 CH
CDI-177 3,5-dicloro-cinamilo CCHj CH
CDI-178 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCH, CH
CDI-179 4-Isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCH3 CH
CDI-180 3-naftalen-2-il-alilo CCHj3 CH
CDI-181 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CCHjs CH
CDI-182 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCHjs CH
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CDI-183 3-piridin-4-il-alilo CCH,3 CH
CDI-184 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCHa CH
CDI-185 4-clorobencilo CCF, CH
CDI-186 Cinamilo CCFy CH
CDI-187 4-clorocinamilo CCF3 CH
CDI-188 4-fluorcinamilo CCF, CH
CDI-189 4-bromocinamilo CCF3 CH
CDI-190 4-trifluormetilcinamilo CCF; CH
CDI-191 4-trifluormetoxicinamilo CCF; CH
CDI-192 4-pentafluoretoxicinamilo CCF, CH
CDI-183 4-metoxicinamilo CCF; CH
CDI-194 4-etoxicinamilo CCF, CH
CDI-185 4-cianocinamilo CCF, CH
CDI-198 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CCF3 CH
CDI-197 3<(4-clorofenil)-but-2-enilo CCF3 CH
CDI-198 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCF; CH
CDI-199 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCF3 CH
CDI-200 3.5-dicloro-cinamilo CCF» CH
CDI-201 5-fenil-penta-2-dienilo CCFy CH
CDI-202 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCFy CH
CDI-203 3-naftalen-2-il-alilo CCF, CH
CDI-204 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCF3 CH
CDI-205 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCFa CH
CDI-206 3-piridin-4-il-alilo CCF; CH
CDI-207 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCF, CH
CDI-208 4-clorobencilo CH CCl
CDI-209 Cinamilo CH CCli
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CDI-210 4-clorocinamilo CH CCl
CDI-211 4-fluorcinamilo CH CCi
CDI-212 4-bromocinamilo CH CCl
CDI-213 4-trifluormetilcinamilo CH CCl
CDI-214 4-trifluormetoxicinamilo CH CCl
CDI-215 4-pentafluoretoxicinamilo CH CCl
CDI-216 4-metoxicinamilo CH CClI
CDI-217 4-otoxicinamilo CH CCl
CDI-218 4-cianocinamilo CH CCl
CDI-219 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CH CCl
CDI-220 3-{4-clorofenil)-but-2-enilo CH CCl
CDI-221 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alllo CH CCl
CDI-222 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CCl
CDI-223 3,5-dicloro-cinamilo CH CCl
CDI-224 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH CCl
CDI-225 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH CCl
CDI-226 3-naftalen-2-il-alilo CH CCl
CDI-227 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alllo CH CCl
CDi-228 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH CCl
CD1-229 J-piridin-4-il-alilo CH CCl
CDI-230 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH CCl
CDI-231 4-clorobencilo CH CF
CDI-232 Cinamilo CH CF
CDI-233 4-clorocinamilo CH CF
CDI-234 4-fluorcinamilo CH CF
CDI-235 4-bromocinamilo CH CF
CDI-238 4-trifluormetilcinamilo CH CF
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CDI-237 4-triftuormetoxicinamilo CH CF
CDI-238 4-pentafluoretoxicinamilo CH CF
CDI-238 4-metoxicinamilo CH CF
CDI-240 4-etoxicinamilo CH CF
CDI-241 4-cianocinamilo CH CF
CDI-242 3-(8-cloro-piridin-3-il}-alilo CH CF
CDI-243 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH CF
CDI-244 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH CF
CDI-245 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH CF
CDI-246 3,5-dicloro-cinamilo CH CF
CDI-247 5-fenll-penta-2,4-dienilo CH CF
CDI-248 4-isopropiloxicarbonllamino-cinamilo CH CF
CDI-249 3-naftalen-2-il-alilo CH CF
CDI-250 3-(5-trifluormetil-piridin-2-if)-alilo CH CF
CDI-251 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CH CF
CDI-252 3-piridin-4-il-alilo CH CF
CDI-253 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CH CF
CDI-254 4-clorobenclilo CCl CCl
CDI-255 Cinamilo CCl CCl
CDI-256 4-clorocinamilo CCl CCl
CDI-257 4-fluorcinamilo CCl CCl
CDi-258 4-bromocinamilo CCl CCl
CDI-259 4-trifluormetilcinamilo CCl CCl
CDI-260 4-trifluormetoxicinamilo CCl CCl
CDI-261 4-pentafluoretoxicinamilo CCl CCl
CDI-262 4-metoxicinamilo CCl CCI
CDI-263 4-etoxicinamilo CCl CCl
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CDI-264 4-cianocinamilo CCl CCl
CDI-265 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCl CCl
CDI-266 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCi CCl
CDI-267 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCl CCl
CDI-268 3-cloro-4-fluor-cinamilo CClI CCl
CDI-269 3,5-dicloro-cinamilo CClI CCl
CDI-270 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl CCl
CDI-271 4-jsopropiloxicarbonilamino-cinamilo CClI CCl
CDI-272 3-naftalen-2-il-alilo CCl CCl
CDI-273 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CCl CCi
CDI-274 3-{5-cloro-piridin-2-il)-alilo CCl CCl
CDI-275 3-piridin-4-il-alilo CCi CCl
CDI-276 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCl CCl
CDI-277 4-clorobencilo CF Ccl
CDI-278 Cinamilo CF CcCl
CDI-279 4-clorocinamilo CF CCl
CDI-280 4-fiuorcinamilio CF CClI
CDI-281 4-bromocinamilo CF CCl
CDI-282 4-trifluormetilcinamilo CF CCI
CDI-283 4-trifluormetoxicinamilo CF CCl
CDI-284 4-pentafluoretoxicinamilo CF CCl
CDI-285 4-metoxicinamilo CF CCl
CDI-286 4-etoxicinamilo CF CCl
CDI-287 4-cianocinamilo CF CClI
CDI-288 3-{6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CCl
CDI-289 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CCl
CDI-290 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF CCl
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CDI-201 3-cloro-4-fluoro-cinamilo CF CCl
CDI-292 3,5-dicloro-cinamilo CF CCl
CDI-293 5-fenll-penta-2,4-dienilo CF CCl
CDI-294 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CCl
CDI-295 3-naftalen-2-il-alilo CF CCl
CDI-296 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CF CCl
CDI-297 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CCi
CDi-298 3-piridin-4-il-alilo CF CCl
CDI-299 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF CCl
CDI-300 4-clorobencilo CCl CF
CDI-301 Cinamilo CCi CF
CDI-302 4-clorocinamilo CClI CF
CDI-303 4-fluorcinamilo CCl CF
CDI-304 4-bromocinamilo CCl CF
CD}-305 4-trifluormetilcinamilo CCl CF
CDI-306 4-trifluormetoxicinamilo Cél CF
CDI-307 4-pentafiuoroetoxicinamilo CCl CF
CDI-308 4-metoxicinamilo CCl CF
CDI-309 4-gtoxicinamilo CClI CF
CDI-310 4-cianocinamilo CCl CF
CDI-311 3-(6-cloro-piridin-3-ll)-alilo ccl CF
CDI-312 3-{4-clorofenil)}-but-2-enilo CCl CF
CDI-313 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCl CF
CDI-314 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCl CF
CDI-315 3.5-dicloro-cinamilo CClI CF
CDI-316 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl CF
CDI-317 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCl CF
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CDI-318 3-naftalen-2-il-alilo CCl CF
CDI-319 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CCl CF
CDI-320 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCl CF
CDI-321 3-piridin-4-il-alilo CCl CF
CDI-322 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCl CF
CDI-323 4-clorobencilo CF CF
CDI-324 Cinamilo CF CF
CDI-325 4-clorocinamilo CF CF
CDI-326 4-fluorcinamilo CF CF
CDI-327 4-bromocinamilo CF CF
CDI-328 4-trifluormetilcinamilo CF CF
CDI-329 4-trifluormetoxicinamilo CF CF
CDI-330 4-pentafluoretoxicinamilo CF CF
CDI-331 4-metoxicinamilo CF CF
CDI-332 4-etoxicinamilo CF CF
CDI-333 4-cianocinamilo CF CF
CDI-334 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF CF
CDI-335 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CF CF
CDI-336 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF CF
CDI-337 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF CF
CDI-338 3,5-dicloro-cinamilo CF CF
CDI-339 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF CF
CDI-340 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF CF
CDI-341 3-naftalen-2-il-alilo CF CF
CDI-342 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CF CF
CDI-343 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CF CF
CDI-344 3-piridin-4-il-alilo CF CF

dof
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CDI-345 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF CF

La Tabla CDIli provee 345 compuestos de férmula Ib en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR*' y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDIil provee 345 compuestos de férmula ic en donde T1 es N, T2
es CR*®, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDIV provee 345 compuestos de férmula Id en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R** y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDV provee 345 compuestos de fdrmula le en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDVI provee 345 compuestos de férmula If en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R¥ son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDVII provee 345 compuestos de formula Ig en donde T1 es N,

‘T2 @8 CR*, T3 es N, T4 es CR*' y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en (a Tabla 2.

La Tabla CDVIII provee 345 compuestos de férmula th en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDIX provee 345 compuestos de férmula li en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
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La Tabla CDX provee 345 compuestos de fdrmula |j en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 os N, T4 es CR¥ y.los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDXI provee 345 compuestos de férmula Ik en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla CDXIl provee 345 compuastos de férmula Il en donde T1 es N, T2
es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R son proporcionados en
la Tabla 2,

La Tabla CDXIll provee 345 compuestos de formula Im en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXIV provee 345 compuestos de formuila In en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 o8 CR¥ y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXV provee 345 compuestos de fdrmula lo en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXVI provee 345 compuestos de férmula Ip en donde T1 es N,
T2 as CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXVIl provee 345 compuestos de férmula Iq en donde T1 es N,
T2 es8 CR*, T3 es N, T4 ea CR" y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXVIII provee 345 compuestos de formula Ir en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados

en la Tabla 2.
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La Tabla CDXIX provee 345 compuestos de férmula Is en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXX provee 345 compuestos de férmula it en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXX! provee 345 compuestos de formula lu en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXX!l provee 345 compuestos de f6rmula lv en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla COXXIll provee 345 compuestos de férmula lw en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXXIV provee 345 compuestos de férmula Ix en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXXV provee 345 compuestos de formula ly en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 @5 N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXXVI| provee 345 compuestos de férmula 1z en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 @3 N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXXVIl provee 345 compuestos de férmula laa en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla CDXXVIII provee 345 compuestos de férmula lab en donde T1 es
N, T2 @8 CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R*® y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXIX provee 345 compuastos de formula lac en donde T1 es
N, T2 es CR*®, T3 es N, T4 es CRY y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXX provee 345 compuestos de fdrmula lad en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CRY y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXI provee 345 compuestos de férmula lae en donde T1 es
N, T2 e8 CR*, T3 ea N, T4 es CRY y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXI| provee 345 compuestos de férmula laf en donde T1 es
N, T2 es CR', T3 es N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXIll provee 345 compuestos de férmula lag en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXIV provee 345 compuestos de férmula lah en donde T1 es
N, T2 es CR*®, T3 es N, T4 es CRY y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXV provee 345 compusestos de formula lai en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

L.a Tabla CDXXXVI provee 345 compuestos de formula la] en donde T1 es
N, T2 es CR', T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla CDXXXVIl provee 345 compuestos de férmula lak en donde T1
es N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXVIII provee 345 compuestos de férmula lal en donde T1
es N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son
proporclionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXXXIX provee 345 compuestos de férmula lam en donde T1
es N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

L.a Tabla CDXL provee 345 compuestos de férmula lan en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla COXLI| provee 345 compuestos de fdrmula lao en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 @8 N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXLIl provee 345 compuestos de formula lap en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDXLIIl provee 345 compuestos de férmula laq en donde T1 es
N, T2 e8 CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXLIV provee 345 compuestos de férmula lar en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXLV provee 345 compuestos de férmula las en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR*' y los valores de R8, R* y R* son proporcionados

en la Tabla 2.
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La Tabla CDXLVI provee 345 compuestos de férmula lat en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 o3 CR" y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXLVII provee 345 compuestos de férmula lau en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDXLVIil provee 345 compuestos de férmula lav en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 @8 N, T4 o8 CR¥ y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDIL provee 345 compuestos de formula law en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R** y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDL provee 345 compuestos de férmula lax en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 ea CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLI provee 345 compuestos de férmula lay en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R son proporclonados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLII provee 345 compuestos de férmula laz en donde T1 as N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 s CR" y ios valores de R8, R* y R¥ son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLIIl provee 345 compuestos de férmula Iba en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLIV provee 345 compuestos de férmula Ibb en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R** y R* son proporcionados

en la Tabla 2.
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La Tabla CDLV provee 345 compuestos de fdrmula Ibc en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR" y los valores de RB, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLVI provee 345 compuestos de férmula Ibd en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLVII provee 345 compuestos de fdrmula ibe en donde T1 es N,
T2 o8 CR*, T3 es N, T4 as CR¥ y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLVIII provee 345 compuestos de férmula Ibf en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLIX provee 345 compuestos de férmula Ibg en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLX provee 345 compuestos de fdrmula [bh en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R¥ son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLXI provee 345 compuestos de férmula Ibi en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR" y ios valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLXII provee 345 compuestos de férmula Ib] en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R* son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLXIIl provee 345 compuestos de férmula Ibk en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla CDLXIV provee 345 compuestos de férmula Ibl en donde T1 es N,
T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR* y los valores de R8, R* y R¥ son proporcionados
en la Tabla 2.

La Tabla CDLXV provee 345 compuestos de fdrmula Ibm en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CRY y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDLXVI provee 345 compuestos de formula Ibn en donde T1 es
N, T2 es CR*, T3 es N, T4 es CR¥ y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla CDLXVII provee 345 compuestos de férmula |bo en donde T1 es
N, T2 es CR® T3 @8 N, T4 es CR y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DI provee 345 compuestos de férmula la en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R®, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DIl provee 345 compuestos de fdrmula Ib en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R*® y R son proporcionados en
la Tabla 2.

l.a Tabla DIll provee 345 compuestos de férmula Ic en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporclonados en
la Tabla 2.

La Tabla DIV provee 345 compuestos de férmula Id en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DV provee 345 compuestos de fdrmula le en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
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La Tabla DVI provee 345 compuestos de fdrmula If en donde T1 as CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DVII provee 345 compuestos de fdrmula Ig en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DVIII provee 345 compuestos de fdrmula Ih en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R** y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DIX provee 345 compuestos de férmula li en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DX provee 345 compuestos de fSrmula |j en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R*® y R¥ son proporcionados en
ia Tabla 2.

La Tabla DX| provee 345 compuestos de férmula Ik en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DXI! provee 345 compuestos de férmula Il en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DXIIl provee 345 compuestos de férmula Im en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXIV provee 345 compuestos de formula In en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

5
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La Tabla DXV provee 345 compuestos de férmula lo en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
La Tabla DXVI provee 345 compuestos de formula Ip en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
La Tabla DXVIl provee 345 compuestos de férmula Iq en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DXVIIl provee 345 compuestos de férmula Ir en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DXIX provee 345 compuestos de férmula Is en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
.Ia Tabla 2.
La Tabla DXX provee 345 compuestos de formula It en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
La Tabla DXXI provee 345 compuestos de férmula lu en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.
La Tabla DXXIl provee 345 compuestos de féormula Iv en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DXXIII provee 345 compuestos de férmula iw en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla DXXIV provee 345 compuestos de férmula Ix en donde T1 es
CR® T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXV provee 345 compuestos de férmula ly en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R*® y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXVI provee 345 compuestos de formula {z en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR¥ T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXVII provee 345 compuestos de férmula laa en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N vy los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXVIIl provee 345 compuestos de férmula lab en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXIX provee 345 compuestos de férmula (ac en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 68 CR¥ T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXX provee 345 compuestos de férmula lad en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXX| provee 345 compuestos de formula lae en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXIl provee 345 compuestos de fébrmula laf en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥ T4 es N y los valores de R8, R* y R son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla DXXXIII provee 345 compuestos de formula lag en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR", T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXIV provee 345 compuestos de formula lah en donde T1 es
CR*® T2 es N, T3 es CR¥ T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXOXXV provee 345 compuestos de férmula lai en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXVI provee 345 compuestos de formula laj en donde T1 es
CR*, T2 ez N, T3 o8 CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXVII provee 345 compuestos de fédrmula lak en donde T1 es
‘CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXVIII provee 345 compuestos de férmula lal en donde T1 es
CR® T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXXXIX provee 345 compuestos de fdrmula lam en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los vaiores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXL provee 345 compuestos de férmula lan en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLI provee 345 compuestas de férmula laoc en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla DXLIl provee 345 compuestos de férmula lap en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 as N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLIIl provee 345 compuestos de férmula laq en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLIV provee 345 compuestos de formula lar en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLV provee 345 compuestos de férmula las en donde T1 es
CR®, T2 es N, T3 es CR", T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLVI provee 345 compuestos de formula lat en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥ T4 es N y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLVII provee 345 compuestos de férmula lau en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 o8 CR¥, T4 es N y los valores de R8, R*® y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DXLVIII provee 345 compuestos de férmula lav en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 e8 CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DIL provee 345 compuestos de férmula law en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DL provee 345 compuestos de férmula lax en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son proporcionados en
la Tabla 2.

51f



127

La Tabla DLI provee 345 compuestos de formula lay en donde T1 es CR*,
T2 es N, T3 @8 CR*, T4 @8 N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DLII provee 345 compuestos de férmula laz en donde T4 es CR*,
T2 es N, T3 s CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son proporcionados en
la Tabla 2.

La Tabla DLIII provee 345 compuestos de férmula Iba en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR", T4 es N y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLIV provee 345 compuestos de férmula Ibb en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en ia Tabla 2.

La Tabla DLV provee 345 compuestos de férmula Ibc en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en (a Tabla 2.

La Tabla DLV! provee 345 compuestos de férmula Ibd en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 @8 CR*, T4 o3 N y los valores de R8, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLVII provee 345 compuestos de formula Ibe en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLVIII provee 345 compuestos de formula Ibf en donde T1 es
CR® T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLIX provee 345 compuestos de férmula Ibg en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR*, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla DLX provee 345 compuestos de férmula Ibh en donde T1 es
CR* T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXI provee 345 compuestos de formula Ibi en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXII provee 345 compuestos de férmula Ibj en donde T1 as
CR* T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXIll provee 345 compuestos de férmula Ibk en donde T1 es
CR*™ T2 es N, T3 es CR", T4 es N y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXIV provee 345 compuestos de formula Ibl en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXV provee 345 compuestos de férmula Ibm en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CRY, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXVI provee 345 compuesios de férmula Ibn en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 es CR¥, T4 es N y los valores de R8, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DLXVII provee 345 compuestos de férmula Ibo en donde T1 es
CR*, T2 es N, T3 o8 CR¥, T4 es N y los valores do R8, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCI provee 345 compuestos de férmula Ica

319
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FB
N
T
Ny
3
o (Iaa)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R%, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCII provee 345 compuestos de férmula lcb

.
=" (lcb)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R?, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCIil provee 345 compuestos de férmula lcc
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCIV provee 345 compuestos de férmula lcd

FB
N
T
T,{\ll
T; Br
7\
o -~ N

(led)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R?, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabila DCV provee 345 compuestos de formula Ice

“3

O (ie)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R%, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 2.
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La Tabla DCVI provee 345 compuestos de féormula Icf

B (Ich)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLVI! provee 345 compuestos de formula lcg

8
N
T‘l
%
& CF,
7
O - N :
(Icg)

en donde T1 e8 S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCVIII provee 345 compuestos de formula Ich

W
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCIX provee 345 compuestos de férmula Ici

- LW
3

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLX provee 345 compuestos de férmula Icj

'
N

S
CH,C Hy
o H’H‘m(lcj)

The

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXI provee 345 compuestos de formula Ick

1A'
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N
T|
Tl l

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2,
La Tabla DCXIl provee 345 compuestos de férmula Ic!

(Ich)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2,

La Tabla DCXIII provee 345 compuestos de fdrmula lcm

¥4
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXIV provee 345 compuastos de férmula Icn

Tis
: }
o NHCH,CH,

(Ien)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R?, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXV provee 345 compuestos de fdrmula Ico

T; I
7l

F o
2
0}“NHCH,CH,OCH,

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R* son

(Ico)

proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXVI provee 345 compuestos de fdrmula Icp
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3
c}‘NHcH(CH,),

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R son

(Icp)

proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXVII provee 345 compuestos de férmula lcq

N (lcq)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXVIII provee 345 compuestos de férmula lcr

8
N
T
'r,ﬁ'[
Tl
o N
73
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DK

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporclonados en la Tabla 2.
La Tabla DCXIX provee 345 compuestos de férmula lcs

FB
N
T\
1/
N | N
>
N / (Tes)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R®?, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXX provee 345 compuestos de férmula Ict

FB
N
TI
1/
% l .
c:')*NH
Z N
2
A (1ct)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de RS, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXI| provee 345 compuestos de formula Icu
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'
N
T
/ 1
A
EN
Tl
(9]
Y
N-O (Icu)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXII provee 345 compuestos de férmula Icv

R3
/
T‘
%
T N
OJ\NH

(lcv)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXIll provee 345 compuestos de formula lcw

,RB
/"
"
T N
OJ\NH oﬁ

by
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXIV provee 345 compuestos de férmula Icx

)!6

(lex)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXXV provee 345 compuestos de férmula lcy

(fey)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ v los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXV1 provee 345 compuestos de formula lcz

L4
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F
(Jex)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R®, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXVII provee 345 compuestos de férmula Ida

-
A (1da)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y Ios valores de R%, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXVIII provee 345 compuestos de féormula Idb

N
Y
+/
AN
LH N
O” 'NH
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R?, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXXIX provee 345 compuestas de férmula Idc

(4
T N
OJ\ NH

O
(idc)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R%, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXX provee 345 compuestos de férmula Idd

N
T
4
L N
OJ\ NH
Cl
(Idd})

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R?, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
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L.a Tabla DCXXXI| provee 345 compuestos de férmula Ide

N)!B

/

T.

'\\Ta N
OJ\NH

(Idc)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXI] provee 345 compuestos de formula Idf

LI N

OJ\NH
18

57 dn

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXIII provee 345 compuestos de férmula Idg

5
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)"!B

G (1dg)

en donde T1 es S, T2 a8 CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXIV provee 345 compuestos de férmula idh

R8
/
N
/"
R\
L5 N
OJ\NH
L]
I ~N
Cl (Idh)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R* son

proporcionados en la Tabla 2.

37
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La Tabla DCXXXV provee 345 compuestos de formula Idi

RB
/
T!
4
T; N
OJ\NH
“@,,
Fodi

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R** y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCXXXVI provee 345 compuestos de férmula ldj

R8
/
Ty
<
L N
OJ\ NH

|
T

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXVII provee 345 compuestos de férmula Idk
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CN  (1dk)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R%, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXVIIl provee 345 compuestos de formula Idl

)7!8

0 'NH

RS

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXXXIX provee 345 compuestos de férmula Idm

Gl (1)
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8
T‘
4
A \Y
Lh N
o"LNH |
N
e
¢ (1dm)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLX provee 345 compuestos de férmula idn

e
N
T
/l
N
7 N
OJ\NH
N
' F
F
F (dn)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLI provee 345 compuestos de férmula Ido

}’Iﬂ

ik
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLII provee 345 compuestos de férmula Idp

,RB
T.
4 Ié}
T
o o (14p)

an donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLIl provee 345 compuestos de formula Idq

)?8
]
4 IQ
\\Ta N
L
F N

O (ldq)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son

£

proporcionados en la Tabla 2.
L.a Tabla DCXLIV provee 345 compuestos de férmula Idr

)RB
N
.
% JL%)
’Q\Tl N ]
Cl N

(idr)
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R?, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLV provee 345 compuastos de férmula Ids

R
e
T,
+/
\\TI N
o N Cl
LN
OH  (1ds)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLV provee 345 compuestos de formula Idt

/
T,
'\\Ta I N
O
geve
o (1)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLVII provee 345 compuestos de férmula Idu



o (1du)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R¥ son

proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCXLVIII provee 345 compuestos de férmula Idv

R8
/
N

/"
"\

|
T N
N
(kiv)

-en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCIL provee 345 compuestos de férmula Idw
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCL provee 345 compuestos de formula Idx

o  qan)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLI provee 345 compuestos de férmula Idy

)!B

T

/ 1
.
N
o (1dy)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R%, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLII provee 345 compuestos de fdrmula Idz

,RB
o

(1d2)
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en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLII provee 345 compuestos de formula lea

.IRS
Ty
LH N
X

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R®, R* y R* son

8.

N. o

o” (Iea)

proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLIV provee 345 compuestos de fdrmula leb

}?ﬂ
o
X

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R*, y R* son
proporcionados en la Tabla 2.

o
)/
O (leb)

La Tabla DCLV provee 345 compuestos de férmula lec

¥4
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NH

(Tec)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R%, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLVI provee 345 compuestos de formula led

(led)
en donde T1 63 S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLVII provee 345 compuestos de fdrmula lee
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en donde T1 @8 S, T2 as CR*, T3 es CRY y [0s valores de R®, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLVIII provee 345 compuestos de férmula lef

R8
/
T,
4 Ig>
T
\\Tl ' N .
o ~
:: !
V=N e

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLIX proves 345 compuestos de fdrmula leg

Cl (leg)
an donde T1 @s S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLX provee 345 compuestos de formula leh
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e
T.
/ 1

T
A |
N
o \ )
N (leh)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR" y los valores de R®%, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLXI| provee 345 compuestos de férmula lei

{lei)
en donde T1 o8 S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLXII provee 345 compuestos de formula lej

3¢
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“r

>__

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR¥ y los valores de R®%, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLXIII provee 345 compuestos de férmula lek

O
z

(&)

7

N=N - ek)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R%, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLXIV provee 345 compuestos de férmula lel
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Q @en

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CRY y los valores de R?, R* y R* son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLXV provee 345 compuestos de férmula lem

/
@ (fem)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR y los valores de R®, R* y R son
proporcionados en la Tabla 2.
La Tabla DCLXVI provee 345 compuestos de férmula len
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/
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<1
T
'\\TI N
7
\
o \ f N

(fen)
en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los valores de R®, R* y RY son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCLXVII provee 345 compuestos de férmula leo

v/ |
N
LH N
7 N
~
¢ (Ico)

en donde T1 es S, T2 es CR*, T3 es CR* y los vaiores de R®, R* y R¥ son
proporcionados en la Tabla 2.

La Tabla DCC! provee 207 compuestos de férmula Ica donde T1 es S, T2
es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla 3.
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Tabla 3
Compuesto R® C-R%
No.
DCCI-1 4-clorobencilo CH
DCCl-2 Cinamilo CH
DCCI-3 4-clorocinamilo CH
DCCl-4 4-fluorcinamilo CH
DCCI-5 4-bromocinamilo CH
DCCI-8 4-trifluormetilcinamilo CH
DCCI-7 4-trifluormetoxicinamilo CH
DCCI-8 4-pentafiuoretoxicinamilo CH
DCCI-9 4-metoxicinamilo CH
DCCI-10 4-etoxicinamilo CH
DCCI-11 4-cianocinamilo CH
DCCI-12 3-(8-cloro-piridin-3-il}-alilo CH
DCCI-13 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CH
DCCI-14 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CH
DCCI-15 3-cloro-4-fluor-cinamilo CH
DCCI-16 3,5-dicloro-cinamilo CH
DCCI-17 5-fenil-penta-2,4-dienilo CH
DCCI-18 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CH
DCCI-19 3-naftalen-2-il-alilo CH
DCC]-20 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CH
DCCI-21 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CH
DCCI-22 J-piridin-4-il-alilo CH
DCCI-23 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CH

246
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DCCI-24 4-clorobencilo CF
DCCI-25 Cinamilo CF
DCCI-26 4-clorocinamilo CF
DCCI-27 4-fluorcinamilo CF
DCCI-28 4-bromocinamilo CF
DCCI-29 4-trifluormetilcinamilo CF
DCCI-30 4-trifluormetoxicinamilo CF
DCCI-31 4-pentafluoretoxicinamilo CF
DCCI-32 4-metoxicinamilo CF
DCCI-33 4-etoxicinamilo CF
DCCI-34 4-cianocinamilo CF
DCCI-35 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo CF
DCCI-36 3-(4-clorofenil)-but-2-enfio CF
DCCH37 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CF
DCCI-38 3-cloro-4-fluor-cinamilo CF
DCCI-39 3,5-dicloro-cinamilo CF
DCCI-40 5-fenil-penta-2,4-dienilo CF
DCCIl-41 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CF
DCCl-42 3-naftalen-2-il-alilo CF
DCCI-43 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il}-alilo CF
DCCl-44 3-(5-cloro-pliridin-2-il}-alilo CF
DCCI-45 3-piridin-4-il-alilo CF
DCCI-46 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CF
DCCI-47 4-clorobencllo CCl
DCCI-48 Cinamilo CCi
DCCI-49 4-clorocinamilo CCi
DCCI-50 4-fluorcinamilo CCl
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DCCI-51 4-bromocinamilo CCl
DCCI-52 4-trifluormetilcinamilo CCl
DCCI-53 4-trifiuormetoxicinamilo CCl
DCCIi-54 4-pentafluoretoxicinamilo CCl
DCCI-55 4-metoxicinamilo CCl
DCCI-56 4-etoxicinamilo CCl
DCCI-57 4-cianocinamilo CCl
DCCI-58 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCl
DCCI-59 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCi
DCCI-80 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCl
DCCI-81 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCl
DCCl-62 3,5-dicloro-cinamilo CCl
DCCI-63 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCl
DCCIl-84 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCl
DCCI-65 3-naftalen-2-il-alilo CCl
DCCI-66 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCl
DCCI-67 3-(5-cloro-piridin-2-il }-alilo CCl
DCCI-68 3-piridin-4-il-alilo CCl
DCCI-69 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCl
DCCI-70 4-clorobencilo CBr
DCCI-71 Cinamilo CBr
DCCI-72 4-clorocinamilo CBr
DCCI-73 4-fluorcinamilo CBr
DCCI-74 4-bromocinamilo CBr
DCCI-75 4-frifluormetilcinamilo CBr
DCCI-76 4-trifluormetoxicinamilo CBr
DCCI-77 4-pentafluoretoxicinamilo CBr




160

DCCI-78 4-metoxicinamilo CBr
DCCI-79 4-gtoxicinamilo CBr
DCCI-80 4-clanocinamilo CBr
DCCI-81 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alito CBr
DCCI-82 3-(4-clorofenil}-but-2-enilo CBr
DCCI-83 3-(4-clorofenil}-3-fluor-alilo CBr
DCCI-84 3-cloro-4-fluor-cinamilo CBr
DCCI-85 3,5-dicloro-cinamilo CBr
DCCI-86 5-fenil-penta-2,4-dienilo CBr
DCCI-87 4-Isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CBr
DCCI-88 3-naftalen-2-il-alilo CBr
DCCI-89 3-(5-trifluorometil-piridin-2-il}-alilo CBr
DCCI-80 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CBr
DCCI-g1 3-piridin-4-il-alilo CBr
DCCI-92 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CBr
DCCI-93 4-clorobencilo CCN
DCCI-94 Cinamilo CCN
DCCI-85 4-clorocinamilo CCN
DCCI-96 4-fluorcinamilo CCN
DCCI-97 4-bromocinamilo CCN
DCCI-98 4-trifluormetilcinamilo CCN
DCCI-99 4-trifluormetoxicinamilo CCN
DCCI-100 4-pentafiuoretoxicinamilo CCN
DCCI-101 4-metoxicinamilo CCN
DCCI-102 4-etoxicinamilo CCN
DCCI-103 4-clanocinamilo CCN
DCCI-104 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCN

3%
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DCCI-105 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCN
DCCI-106 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCN
DCCI-107 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCN
DCCI-108 3,5-dicloro-cinamilo CCN
DCCI-109 S-fenil-penta-2,4-dienilo CCN
DCCI-110 4-isoproplloxicarbonilamino-cinamilo CCN
DCCI-111 3-naftalen-2-il-alilo CCN
DCCI-112 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo CCN
DCCI-113 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCN
DCCi-114 3-piridin-4-il-alilo CCN
DCCI-115 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo CCN
DCCI-116 4-clorobencilo COMe
DCCI-117 Cinamilo COMe
DCCl-118 4-clorocinamilo COMe
DCCI-119 4-fluorcinamilo COMe
DCCI-120 4-bromocinamilo COMe
DCCI-121 4-trifluormetilcinamilo COMe
DCCI-122 4-trifluormetoxicinamilo COMe
DCCI-123 4-pentafluoretoxicinamilo COMe
DCCI-124 4-metoxicinamilo COMe
DCCI-125 4-etoxicinamilo COMe
DCCI-126 4-clanocinamilo COMe
DCCl-127 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo COMe
DCCI-128 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo COMe
DCCi-129 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo COMe
DCCI-130 3-cloro-4-fluor-cinamilo COMe
DCCI-131 3,5-dicloro-cinamilo COMe

4
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DCCI-132 5-fenil-penta-2,4-dienilo COMe
DCCI-133 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COMe
DCCI-134 3-naftalen-2-il-alilo COMe
DCCI-135 3(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo COMe
DCCI-136 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alito COMe
DCCI-137 3-piridin-4-il-alilo COMe
DCCI-138 3-(2-Cloro-piridin-4-il)-alilo COMe
DCCI-139 4-clorobencilo COCF3
DCCI-140 Cinamilo COCF,
DCCI-141 4-clorocinamilo COCF,
DCCI-142 4-fluorcinamilo COCF;
DCCI-143 4-bromocinamilo COCF3
DCCI-144 4-trifluormetilcinamilo COCF;
DCCI-145 4-trifluormetoxicinamilo COCF3
DCCI-146 4-pentafluoretoxicinamilo COCF5
DCCI-147 4-metoxicinamilo COCF;
DCCl-148 4-etoxicinamilo COCF3
DCCI-149 4-cianocinamilo COCF,
DCCI-150 3-(6-cloro-piridin-3-il}-alilo COCFs
DCCI-151 3-(-4-clorofenll)-but-2-enilo COCF»-
DCCI-152 3-(4-clorofenil)-3-fluor-alilo COCF,
DCCI-153 3-cloro-4-fluor-cinamilo COCF3
DCCI-154 3,5-dicloro-cinamilo COCF»
DCCI-155 5-fenil-penta-2,4-dienilo COCF,
DCCI-156 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo COCF;
DCCI-157 3-naftalen-2-il-alilo COCF;
DCCI-158 3-(5-trifluormetil-piridin-2-il)-alilo COCF,
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DCCI-158 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo COCF,
DCCI-160 3-piridin-4-il-alilo COCF;
DCCi-161 3+2-Cloro-piridin-4-il}-aliio COCF;
DCCI-162 4-clorobencilo CCH;
DCCI-163 Cinamilo CCH;
DCCI-164 4-clorocinamllo CCH;
DCCi-165 4-fluorcinamilo CCH;,
DCCI-186 4-bromocinamilo CCH;
DCCi-167 4-trifluormetilcinamilo CCHj
DCCI-168 4-trifluormetoxicinamilo CCH,3
DCCI-189 4-pentafluoretoxicinamilo CCH;
DCCI-170 4-metoxicinamilo CCHa;
DCCI-171 4-etoxicinamilo CCHs
DCCI-172 4-clanocinamilo CCHj;
DCCI-173 3-(6-cloro-piridin-3-il)-alilo CCH,
DCCI-174 3-(4-clorofenil)-but-2-enilo CCH;,
DCCI-175 3-(4-clorofenil}-3-fluor-alilo CCHs
DCCI-176 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCH3;
DCCI-177 3,5-dicloro-cinamilo CCHs;
DCCI-178 5-fenil-penta-2 4-dienilo CCH,
DCC!-179 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCH;,
DCCI-180 3-naftalen-2-il-alilo CCH;,
DCCi-181 3-(5-trifluormetil-piridin-2-if}-alilo CCHjs
DCCI-182 3-(5-cloro-piridin-2-il)-alilo CCH;
DCCI-183 3-piridin4-il-alilo CCH,3
DCCI-184 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCH;y
DCCI-185 4-clorobencilo CCF;

A
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DCCI-186 Cinamilo CCF»
DCCI-187 4-clorocinamilo CCF;
DCCI-188 4-fluorcinamilo CCF;
DCCI-189 4-bromocinamilo CCF3
DCCI-190 4-trifluormetilcinamilo CCF;
DCCI-191 4-trifluormetoxicinamilo CCF»
DCCI-192 4-pentafiuoretoxicinamilo CCF;
DCGI-1 93 4-metoxicinamilo CCFs
DCCI-194 4-etoxicinamilo CCF3
DCCI-185 4-cianocinamiio CCF,
DCCI-196 3-(8-cloro-piridin-3-il}-alilo CCF3
DCCI-197 3-{4-clorofenil)-but-2-enilo CCFs
DCCI-198 3{4-clorofenil)-3-fluor-alilo CCF;
DCCI-199 3-cloro-4-fluor-cinamilo CCF;
DCCI-200 3,5-dicloro-cinamilo CCF3
DCCI-201 5-fenil-penta-2,4-dienilo CCF3
DCCI-202 4-isopropiloxicarbonilamino-cinamilo CCF,
DCCI-203 3-naftalen-2-il-alilo CCFa
DCCI-204 3-(5-triftuormetil-piridin-2-l)-alilo CCF3
DCCI-205 3-(5-cloro-piridin-2-il}-alilo CCF»
DCCI-206 3-piridin-4-il-alilo CCF;
DCCI-207 3-(2-Cloro-piridin-4-il}-alilo CCF;

La Tabla DCCII provee 207 compuestos de férmula icb en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCIII provee 207 compuestos de férmula Icc en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R** son proporcionados en la Tabia 3.
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La Tabla DCCIV provee 207 compuestos de férmula lcd en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCV provee 207 compuestos de férmula Ice en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCVI provee 207 compuestos de férmula Icf en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 ea N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCVIl provee 207 compuestos de formula lcg en donde T1 es S,
T2 es CR*™, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCVIII provee 207 compuestos de férmula Ich en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R? y R* son proporcionados en la Tabla
3.
La Tabla DCCIX provee 207 compuestos de férmula Ici en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCX provee 207 compuestos de férmuia Icj en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en [a Tabla 3.
La Tabla DCCXI provee 207 compuestos de férmula Ick en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R? y R* son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCXIl provee 207 compuestos de férmula Icl en donde T1 es S,
T2 6s CR*, T3 es N, y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.
La Tabla DCCXIll provee 207 compuestos de fdormula lcm en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R? y R* son proporcionados en la Tabla
3.
La Tabla DCCXIV provee 207 compuestos de férmula Icn en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R®? y R* son proporcionados en la Tabla
3.
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La Tabla DCCXV provee 207 compuestos de férmula Ico en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXVI provee 207 compuestos de férmuia Icp en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXVII provee 207 compuestos de formula lcq en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 @8 N y los valores de R? y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXVIil provee 207 compuestos de formula Ir en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXIX provee 207 compuestos de férmula lcs en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y ios valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXX provee 207 compuestos de formula Ict en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCXX| provee 207 compuestos de férmula Icu en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 e5 N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXII provee 207 compuestos de formula Icv en donde T1 es
S, T2 @s CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXIIl provee 207 compuestos de formula lcw en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

7:{‘
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La Tabla DCCXXIV provee 207 compuestos de férmula lcx en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXV provee 207 compuestos de férmula Icy en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXVI provee 207 compuestos de férmula lcz en donde T1 es
S, T2 s CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXVIl provee 207 compuestos de férmula ida en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXVIIl provee 207 compuestos de férmula Idb en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXIX provee 207 compuestos de férmula Idc en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R®? y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXX provee 207 compuestos de férmula Idd en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXXXI provee 207 compuestos de formula Ide en donde T1 es
S, T2 ea CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3

La Tabla DCCXXXI| provee 207 compuestos de fdrmula Idf en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

Y41
3
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La Tabla DCCXXXIIl provee 207 compuestos de férmula idg en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXXIV provee 207 compuestos de formula Idh en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXXV provee 207 compuestos de férmula |di en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3

La Tabla DCCXXXV! provee 207 compuestos de formula Idj en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXXVII provee 207 compuestos de fdrmula ldk en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXXVIII provee 207 compuestos de férmula Idi en donde T1
es S, T2 88 CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXXXIX provee 207 compuestos de férmula Idm en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporclonados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXL provee 207 compuestos de férmula Idn en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLI provee 207 compuestos de férmula Ido en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.
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La Tabla DCCXLII provee 207 compuestos de formula Idp en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLII provee 207 compuestos de fdrmula ldq en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLIV provee 207 compuestos de férmula idr en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLV provee 207 compuestos do férmula ids en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R** son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLVI provee 207 compuestos de férmula Idt en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXLVIl provee 207 compuestos de férmula Idu en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la
Tabla 3.

La Tabla DCCXLVIIl provee 207 compuestos de férmula Idv en donde T1
es S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en ia
Tabla 3.

La Tabla DCCIL provee 207 compuestos de férmula Idw en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCL provee 207 compuestos de fdrmula Idx en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCLI provee 207 compuestos de formula Idy en donde T1 es S,
T2 es CR*®, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.
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La Tabla DCCLII provee 207 compuestos de férmula Idz en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCLIIl provee 207 compuestos de férmula lea en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 s N y los valores de R? y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLIV provee 207 compuestos de férmula leb en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R? y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLV provee 207 compuestos de férmula lec en donde T1 es S,
T2 o3 CR*, T3 es N y los valoras de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.

La Tabla DCCLVI provee 207 compuestos de férmula led en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLVII provee 207 compuestos de formula lee en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N, y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLVIII proves 207 compuestos de férmula lef en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLIX provee 207 compuestos de férmula leg en donde T1 es
S, T2 es CR*®, T3 es N y los valores de R? y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLX provee 207 compuestos de férmula leh en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en ia Tabla
3.

La Tabla DCCLXI provee 207 compuestos de férmula lei en donde T1 es S,
T2 es CR*, T3 es N, y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla 3.
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La Tabla DCCLXII provee 207 compuestos de férmula lej en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLXIIl provee 207 compuestos de formula lek en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLXIV provee 207 compuestos de férmula lel an donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLXV provee 207 compuestos de formula lem en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCLXVI provee 207 compuestos de férmula len en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R* son proporcionados en la Tabla
3.

La Tabla DCCXVII provee 207 compuestos de formula leo en donde T1 es
S, T2 es CR*, T3 es N y los valores de R® y R*® son proporcionados en la Tabla
3.

Los datos de los especlros de masas fueron obtenidos para los
compuestos seleccionados de las Tablas | a DCCLXVII utilizando LCMS: LC5 (o
LCMS:LC3; tiempos de retencién con * en la tabla 4): 254 nm — gradiente 10% A a
100% B A=H20+0,01%HCOOH B=CH3CN/CH30H+0,01%HCOOH
electropulverizacién positiva 150-1000 m/z.

Los datos se muestran en la Tabla 4

Tabla 4
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Compuesto LCMS LCMS P.f.
(Tlempo de Ret., min) (M+H)
I-26 1'44* 400
I-29 149" 434
I-30 152" 450
-210 1'54* 416
I-213 1°55* 450
I-214 159" 466
1-233 1'45* 400
1-236 152" 434
1-237 149" 450
11-26 1'49* 463
I1-29 1'54* 497
11-30 1°58* 513
11-210 1'68 479
11-213 2'13 513
-214 2'13 529
-3 2'48 479
-8 2'13 513
n-7 2'31 529
11-26 2'42 497
-29 2'64 531
in-30 2'83 547
i-210 2'26 513
111-210 N-6xido 2'36 529
213 2'40 547
li-214 2'40 563
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111-233 2'12 497
111-236 2'20 531
1-237 2'27 547
111-302 2'40 493
-325 2'63 547
1-328 2'47 581
l-329 2'46 597
V-26 2'65 531
V-29 2'75 585
V-30 2'60 581
V-209 2’33 513
V-210 2'83 o47
V-213 2'62 581
V-214 2'41 597
V-233 2'19 531
V-236 2'28 565
V-237 2'84 581
V-509 1'82* 585
Viil-26 165" 481
Vii-29 1'568* 515
VIii-30 1'63" 531
Viil-210 157 497
Vill-213 1'77* 531
Viii-214 1'61* 47
XX-26 1'64"* 532
XX-29 1'67* 566
XX-30 1'69* 582
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XX-210 2'72 548
XX-213 174" 582
XX-214 1'75* 508
XX-233 2'54" 532
XX-236 1'65" 566
XX-237 1'69" 582
Clll-49 208
Clii-62 91-93
Clil-53 78-80
Ciil-210 95-06
Clll-214 81-83
Clil-6565 107
cChl-3 1'91 479
CCill-8 2'02 513
CClll-7 1'74 529
CCCI-3 177 382
CccClil-3 1'g8 479
CCCIll-26 2'04 497
CCCIIl-29 2'15 531
CCCIII-30 2'19 547
CCCV-3 2'24 513
CCCV-26 2'32 531
CCCV-29 2'42 565
CCCV-30 2'45 581
CCCVI-3 2'30 603
CDIIl-49 1'56" 514
CDIll-52 1'60* 548
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CDIlI-53 1'62* 564
CDV-49 1'66* 548
CDV-52 1'72* 582

Dill-3 2'32 480
DIli-210 2’41 514

DV-3 2'17 514
DV-210 247 582
DV-213 237 548
DV-214 2'61 598
DCIill-3 81-82
DCIII-6 73-77
DCII-7 70-74
DCIII-49 69-72
DCIHlI-52 75
DCIlI-53 70
DCV-53 62

Los compuestos de [a invencién pueden ser preparados en una variedad

de formas. Por ejemplo como se muestra en el Esquema I.
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De este modo un compuesto de férmula 1 puede ser sintetizado a partir de
compuestos de formula 2 mediante la reaccién con un agente alquilante de la
férmula R8-L, donde L es cloruro, bromuro, yoduro o un sulfonato (por ejemplo
mesilato o fosilato) o un grupo saliente similar a una temperatura entre
temperatura ambiente y 100°C (tipicamente 65°C, en un solvente organico tal
como diclorometano, cloroformo o 1,2-dicloroetano en la presencia de una base
de amina terciaria tal como trietilamina o diisopropiletiiamina y opcionalmente
catalizado por sales de haluro tales como yoduro de sodio, yoduro de potasio o
yoduro de tetrabutilamonio.

Altemativamente, un compuesto de férmula 2 puede ser hecho reaccionar
con un aldehido de la formula RCHO a una temperatura entre temperatura
ambiente y 100°C an un solvente orgénico tal como tetrahidrofuranc o etanol o
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mezclas de solventes en presencia de un agente reductor tal como complejo
borano-piridina, borohidruro de sodio, (triacetoxi)borohidruro de sodio,
cianoborohidruro de sodio o similares, para producir un compuesto de férmula 1
donde R8 es CH>-R.

Alternativamente, un compuesto de féormula 2 puede ser hecho reaccionar
con paraformaldehido y un é&cido bordnico de férmula R-B(OH):. a una
temperatura entre temperatura ambiente y 100°C en un solvente orgénico tal
como etanol, 1,4-dioxano o agua para producir un compuesto de férmula 1 donde
R8 es CH-R.

Un compuesto de férmula 2 puede ser obtenido a partir de un compuesto
de formula 3 mediante la reaccién con un &cido tal como acido trifluoracético a
temperatura ambiente en un solvente orgénico tal como diclorometano, cloroformo
0 1,2-dicloroetano seguido por la neutralizacién de la mezcla de reaccién con una
solucién acuosa de una base inorgénica tal como carbonato de sodio, bicarbonato
de sodio o un compuesto similar.

Los compuestos de formula 3 pueden ser obtenidos a partir de compuestos
de férmula 4 mediants la reaccidn con una especie electréfilica adecuada. Los
compuestos de férmula 3 donde Y es un grupo carbonilo pueden ser formados
mediante la reaccién de compuestos de férmula 4 con un derivado de éacido
carboxilico de férmula R1-C(O)-Z donde Z es cloruro, hidroxi, alcoxi o aciloxi a
una temperatura entre 0°C y 150°C opcionalmente en un solvente orgénico tal
como diclorometano, cloroformo o 1,2-dicloroetano, opcionalments en presencia
de una base de amina terciaria tal como trietilamina o diisopropiletiamina y
opcionalments en presencia de un agente acoplante tal como
diciclohexilcarbodiimida. Los compuestos de formula 3 donde Y @8 un grupo
carbonilo y R1 es un sustituyente amino de formula R'-NH- pueden ser formados

mediante la reaccién de compuestos de férmula 4 con un isocianato de formula
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R'-NH=C=0 bajo condiciones similares. Los compuestos de férmula 3 donde Y es
un grupo de fébrmula S(O), pueden ser formados a partir de compuestos de
formula 4 mediante el tratamiento con compuestos de formula de R1-S(0O),-Cl
bajo condiciones similares. |.os compuestos de férmula 3 donde Y es un grupo
tiocarbonilo y R1 @8 un sustituyente amino de férmula R'-NH- pueden ser
formados mediante la reaccién de compuestos de formula 3 con un isotiocianato
de formula R'-N=C=S bajo condiciones similares. Altemnativaments los
compuestos de fdrmula 3 donde Y es un grupo tiocarbonilo y R1 es un
sustituyente carbono pueden ser formadas mediante el tratamiento de
compuestos de férmula 3 donde Y es un grupo carbonilo y R1 es un sustituyente
carbono con un agente de tionacién adecuado tal como reactivo de Lawesson.

En los procedimientos anteriores, los derivados de acido de la formula R1-
C(0O)-Z, los isocianatos de férmula R'-N=C=0, los isotiocianatos de formula R'-
N=C=S y los electréfilos de azufre de formula R1-S(0),-Cl son compuestos o bien
conocidos o bien pueden ser formados a partir de compuestos conocidos
mediante métodos conocidos por una persona experta en el arte.

Los compuestos de formula 4 pueden ser obtenidos a partir de compuestos
de formula 5 mediante la reaccién con un agente reductor adecuado tal como tri-
ter-butoxialuminohidruro de litio o hidruros o alcoxihidruros similares en un
solvente orgénico tal como en dioxano o a una temperatura entre 100°C y 125°C,
siguiendo el procedimiento descripto en WO/0027845.

Los compuestos de férmula 5 pueden ser obtenidos a partir de compuestos
de fdrmula 8, siguiendo el procedimiento descripto en WO 00/27845.

Los compuestos de formula 6 pueden ser obtenidos siguiendo el
procedimiento descripto por Bremner et al, en Synthesis 1991, 528.
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Los compuestos de férmula 5 y 6 son compuestos conocidos o bien
pueden ser formados a partir de compuestos conocidos mediante métodos
conocidos por una persona experta en el arte.

Ciertos compuestos de fdrmula 2, 3 y 4 son compuestos nuevos y como
tales forman un aspecto adicional de la invencion.

Altemativamente los compuestos de formula | pueden ser preparados

mediante las reacciones sintetizadas en el Esquema
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De este modo un compuesto de férmula 1A puede ser sintetizado a partir
de compuestos de férmula 7 mediante la reaccidn con un agente alquilante de la
férmula R8-L, donde L es cloruro, bromuro, yoduro o un sulfonato (por ejemplo
mesilato o tosilato) o un grupo saliente similar a una temperatura entre
temperatura ambiente y 100°C, tipicamente 65°C, en un solvente organico tal
como diclorometano, cloroformo o 1,2-dicloroetano en presencia de una base de

amina terciaria tal como trietiamina o diisopropiletiamina y opcionalmente
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catalizado por sales de haluro tal como yoduro de sodio, yoduro de potasio o
yoduro de tetrabutilamonio.

Altemativaments, un compuesto de formula 7 puede ser hecho reaccionar
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con un aldehido de f6rmula RCHO a una temperatura entre temperatura ambiente
y 100°C en un solvente organico tal como tetrahidrofurano o etanol o0 mezclas de
solventes en presencia de un agente reductor tal como complejo borano-piridina,
borohidrura de sodio, (triacetoxi)borohidruro de sodio, cianoborohidruro de sodio 0
similares, para producir un compuesto de férmula 1A donde R8 es CHxR.

Alternativamente, un compuesto de formula 7 puede ser hecho reaccionar
con paraformaldehido y un écido boronico de la formula R-B(OH), a una
temperatura entre temperatura ambientes y 100°C en un solvente orgénico tal
como etanol, 1,4-dioxano o agua para produclr un compuesto de fdrmula 1A
donde R8 es CHz-R.

Un compuesto de férmula 7 puede ser obtenido a partir de un compuesto
de fbrmula 8 mediante la reaccién con un &acido tal como écido trifluoracético a
temperatura ambiente en un solvente orgénico tal como diclorometano, cloroformo
o 1,2-dicloroetano seguido por la neutralizacién de la mezcla de reaccién con una
solucién acuosa de una base inorgénica tal como carbonato de sodio, bicarbonato
de sodio o compuesto similar.

Los compuestos de férmula 8 pueden ser obtenidos a partir de compuestos
de féormula 9 mediante la reaccién con una especie electréfilica adecuada. Los
compuestos de férmula 8 donde Y es un grupo carbonilo pueden ser formados
mediante la reaccién de compuestos de formula 9 con un derivado de acido
carboxllico de férmula R1-C(O)-Z donde Z es cloruro, hidroxi, alcoxd o aciloxi a
una temperatura entre 0°C y 150°C opcionalmente en un solvente organico tal
como diclorometano, cloroformo o 1,2-diclorostano, opcionalmente en presencia

de una base de amina terciaria tal como trietilamina o diisopropiletiiamina y
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opcionalmente en presencla de un agente acoplante tal como
diciclohexilcarbodiimida. Los compuestos de férmula 8 donde Y es un grupo
carbonilo y R1 es un sustituyente amino de formula R'-NH- pueden ser formados
mediante la reaccion de compuestos de fdrmula 9 con un isocianato de férmula
R'-NH=C=0 bajo condiciones similares. Los compuestos de formula 8 donde Y es
un grupo de formula S(O), pueden ser formados a partir de compuestos de
formula 8 mediante el tratamiento con compuestos de formula de R1-S(O),-Cl
bajo condiciones similares. Los compuestos de formula 8 donde Y es un grupo
tiocarbonilo y R1 es un sustituyente amino de féormula R'-NH- pueden ser
formados mediante la reaccién de compuestos de formula 8 con un isotiocianato
de férmula R'-N=C=S bajo condiciones similares. Aliemativamente los
compuestos de férmula 8 donde Y es un grupo tiocarbonilo y R1 es un
sustituyente carbono pueden ser formados mediante el tratamiento de
compuestos de férmula 8 donde Y es un grupo carbonilo y R1 es un sustituyente
carbono con un agents de tionacién adecuado tal como reactivo de Lawesson.

En los procedimientos anteriores, los derivados de acido de la formula R1-
C(O)-Z, los isocianatos de férmula R'-N=C=0, los isotiocianatos de férmula R'-
N=C=S y los electrdfiios de azufre de formula R1-S(O)-Cl son compuestos
conocidos o bien pueden ser formados a partir de compuestos conacidos
mediante métodos conocidos por una persona experta en el arte.

Los compuestos de fdrmula 9 pueden ser obtenidos a partir de compuestos
de férmula 10 mediante la reaccion con un agente reductor adecuado tal como tri-
ter-butoxialuminohidruro de litio o hidruros o alcoxihidruros similares en un
solvente orgénico tal como en dioxano o a una temperatura entre 100°C y 125°C,
siguiendo el procedimiento descripto en WO/0027845.

Los compuesios de formula 10 pueden ser obtenidos a partir de

compuestos de férmula 11 y 12, siguiendo procedimientos conocidos.
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Los compuestos de formula 10, 11 y 12 son compuestos conocidos o bien
pueden ser formados a partr de compuestos conocidos mediante métodos
conocldos por una persona experta en el arte.

Ciertos compuestos de férmula 7, 8 y 9 son compuestos huevos y como
tales forman un aspecto adicional de la invencién.

Los compuestos de formula 1 también pueden ser preparados a través de

las vias descriptas en el Esquema llI:
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Los compuestos de férmula 16 y 17 son compuestos conocidos o bien
pueden ser formados a partir de compuestos conocidos mediante métodos
conocidos por una persona experta en el arte.

Ciertos compuesios de formula 13, 14 y 15 son compuestos nuevos y
como tales forman un aspecto adicional de la Invencién.

Compuestos adicionales de formula | pueden ser preparados a través de la

vla del Esquema IV.
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Un compuesto de férmula 1C puede ser sintetizado a partir de compuestos
de formula 22 mediante la reaccién con un agente alquilante de la férmula R8-L,
donde L es cloruro, bromuro, yoduro o un sulfonato (por ejemplo mesilato o
tosilato) o un grupo saliente similar a una temperatura entre temperatura ambiente
y 100°C, tipicamente temperatura ambients, en un solvente orgénico tal como
acetonitrilo, dimetilformamida, diclorometano, cloroformo ¢ 1,2-dicloroetanc en
presencia de una base de amina terclaria tal como trietilamina o
diisopropilstilamina y opcionalmente catalizado por sales de haluro tal como
yoduro de sodio, yoduro de potasio o yoduro de tetrabutilamonio.

Un compuesto de férmula 22 puede ser obtenido a partir de un compuesto
de fobrmula 23 mediante la reaccién con un acido tal como acido trifluoracético y
un agente reductor tal como trietilsilano a temperatura ambiente en un solvente
organico tal como diclorometano, cloroformo o 1,2-dicloroetano seguido por la
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neutralizacion de la mezcla de reaccion con una solucion acuosa de una base
inorganica tal como carbonato de sodio, bicarbonato de sodio o compuesto
similar.

Un compuesto de férmula 23 puede ser obtenido mediante la ciclizaciéon de
un compuesto de fdrmula 24 bajo condiciones de Heck en presencia de un
catalizador tal como acetato de paladio, opcionalmente un ligando tal como
trifenilfosfina ofy un aditivo tal como bromuro de tetrabutilamonio y una base tal
como trietilamina en un solvente organico tal como tetrahidrofurano, acetonitrilo o
dimetilformamida a una temperatura entre 50°C a 140°C.

Los compuestos de formula 24 pueden ser obtenidos a partir de
compuestos de férmula 25 mediante la reaccién con una especie electréfilica
adecuada. Los compuestos de férmula 24 donde Y es un grupo carbonilo pueden
ser formados mediante la reaccion de compuestos de férmula 25 con un derivado
de acido carboxllico de férmula R1-C(O)-Z donde Z es cloruro, hidroxi, alcoxi o
aciloxi a una temperatura entre 0°C y 150°C opcionalmente en un solvente
orgénico tal como diclorometano, cloroformo o 1,2-dicloroetano, opcionalmente en
presencia de una base de amina terciaria tal como trietilamina o
diisopropiletilamina y opcionalmente en presencia de un agente acoplante tal
como diciclohexlicarbodiimida. Los compuestos de formula 24 donde Y es un
grupo carbonilo y R1 es un sustituyente amino de férmula R'-NH- pueden ser
formados mediante la reaccién de compuestos de fdrmula 25 con un isocianato de
féormula R'-NH=C=0 bajo condiciones similares. Los compuestos de férmula 1C
donde Y es un grupo de férmula S(O), pueden ser formados a pariir de
compuestos de formula 22 mediante el tratamiento con compuestos de férmula de
R1-S(O)~Cl bajo condiciones similares. Los compuestos de férmula 24 donde Y
es un grupo tiocarbonilo y R1 es un sustituyente amino de férmula R'-NH- pueden

ser formados mediante la reaccibn de compuestos de férmula 25 con un
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isotiocianato de férmula R'-N=C=S bajo condiciones similares. Alternativamente
los compuestos de formula 24 donde Y es un grupo tiocarbonilo y R1 es un
sustituyente carbono pueden ser formados mediante el tratamiento de
compuestos de formula 24 donde Y es un grupo carbonilo y R1 es un sustituyente
carbono con un agente de tionacion adecuado tal como reactivo de Lawesson.

En los procedimientos anteriores, los derivados de écido de la férmula R1-
C(O)2, los isocianatos de fdrmula R'-N=C=0, los isotiocianatos de formula R'-
N=C=S y los electrifilos de azufre de fémula R1-S(O)-Cl son compuestos
conocidos o bien pueden ser formados a partir de compuestos conocidos
mediante métodos conocidos por una persona experta en el arte.

Los compuesios de formula 25 pueden ser sintetizados mediante la
alquilacién de un compuesto de férmula 27 (en el cual el grupo amino puede si es
necesario estar protegido por ejemplo por un grupo acilo que puede ser removido
después de la reaccién) con un compuesto de férmula 26 en presencia de una
base tal como hidruro de sodio, hidruro de litio aluminio o terbutéxido de potasio a
una temperatura entre -78°C a 100°C en un solvente orgénico tal como
tetrahidrofurano o dimetiiformamida.

Los compuestos de férmula 25, 26 y 27 son compuestos conocidos o bien
pueden ser formados a partir de compuestos conocidos mediante métodos
conocidos por una persona experta en el arte.

Ciertos compuestoa de formula 22, 23 y 24 son compuestos nuevos y
como tales forman un aspecto adicional de la Invencién.

Los compuestos de formula | donde R? y R® son distintos a hidrdgeno
pueden ser elaborados mediante vias descriptas en WO03/106457. De este modo
por ejemplo un compuesto de férmula 26a o 36a los cuales son compuestos de
formula 26 o 36 respectivamente en donde el atomo de carbono adyacente al
grupo saliente X porta los grupos R? y R? puede ser convertido a compuestos de



187 %?'
VA
férmula ) usando los métodos descriptos para convertir los compuestos de 26 o 36
respectivamente en compuestos de férmula I.
Los compuestos donde el anillo T es un anillo heteroaromético (tal como
pirimidina o tiofeno) pueden ser preparados de acuerdo con las vias sintéticas
descriptas por ejemplo en Organic Reactions (New York) (2002), 80, 157, ya sea

mediante la via que se muestra en el Esquema V o en el Esquema VI (ambas

basadas en reacciones de Heck intramoleculares):
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Los métodos anteriores, particularmente el Esquema V pueden ser
variados de acuerdo con el conocimiento de la persona experta. De este modo
por ejemplo los compuestos de férmula 1 donde el anillo T es un anillo tiofeno
pueden ser sintetizados mediante el método delineado en el Esquema VII.

De este modo, un compuesto de férmula 1D puede ser sintetizado
mediante la alquilacién de un compuesto de férmula 42 con un reactivo de férmula
R8-L mediante métodos conocidos per se.

Un compuesto de férmula 42 puede ser obtenido haciendo reaccionar un

compuesto de fdrmula 43 con un agente reductor tal como trietilsilano, borohidruro

[N
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de sodio, cianoborohidruro de sodio o borano en presencia de un &cido tal como
acido trifluoracético en un solvente orgdnico tal como diclorometano a una
temperatura entre -10°C a 80°C.

Un compuesto de formula 43 puede ser sintetizado a partir de un
compuesto de formula 44 haciéndolo reaccionar con una especie electrofilica
adecuada mediante métodos conocidos per se.

Un compuesto de férmula 44 puede ser preparado a partir de un
compuasto de formula 45 mediante el tratamiento con una base adecuada tal
como carbonato de potasio a una temperatura entre 0°C a 80°C en un solvente
orgéanico tal como metanol o etanol en combinacién con agua.

Un compuesto de férmula 45 puede ser sintetizado ciclando un compuesto
de fébrmula 46 bajo condiciones de Heck, tipicamente en presencia de un
.catalizador tal como acetato de paladio(ll), opcionalmente un ligando tal como
trifenilfosfina o/y un aditivo tal como bromuro de tetrabutilamonio y una base tal
como trietilamina, en un solvente orgénico tal como tetrahldrofurano, acetonitrilo,
dimetilformamida, N-metil-pimolidinona o dimetilacetamida a una temperatura
entre 20°C a 140°C.

Los compuestos de férmula 46 pueden ser sintetizados acopiando
compuestos de férmula 47 con el alcohol 8 conocido (J. Org. Chem. 2001, 66,
5545-5551) bajo condiciones de Mitsunobu, tipicamente utilizando una fosfina tal
como ftrifenilfosfina y un compuesto azo tal como dietilazodicarboxilato o
diisopropilazodicarboxilato en un solvente organico tal como tetrahidrofurano o
tolueno a una temperatura entre 0°C a 80°C.

Los compuestos de fobrmula 46 y 47 son compuestos conocidos o bien
pueden ser formados a partir de compuestos conocidos mediante métodos

conocidos por una persona experta en el arte.

4
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Ciertos compuestos de férmula 42, 43 y 44 son compuestos nuevos y

como tales forman un aspecto adicional de la invencién.

ESQUEMA V|
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La persona experta reconocerad faciimente que pueden ser preparados
otros compuestos de férmula 1 utilizando los métodos descriptos en el Esquema
ViI.

Los compuestos de fdrmula (I) pueden ser utilizados para combatir y

controlar infestaciones de plagas de insectos tales como Lepidépteros, Dipteros,
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Hemipteros, Tisandpteros, Ortdpteros, Dictidpteros, Coledpteros, Sionépteros,
Himenoépteros e Isdpteros y también otras plagas invertebradas, por ejemplo,
plagas de acarinos, nematodos y moluscos. Los insectos, acarinos, nematodos y
moluscos seran referidos de aqul en adelante colectivamente como plagas. Las
plagas que pueden ser combatidas y controladas mediante el uso de los
compuestos de la invencién incluyen aquellas plagas asociadas con la agricultura
(cuyo término incluye el crecimiento de cultivos para productos alimenticios y con
fibra), horticultura y ganaderia, animales de compafila, silvicultura y el
almacenamiento de productos de origen vegetal (tales como frutas, granos y
madera); aquellas plagas asociadas con el dafio de estructuras fabricadas por el
hombre y la transmisién de enfermedades del hombre y de los animales; y
también plagas molestas (tales como moscas).

Ejemplos de especies de plagas que pueden ser controladas mediante los
compuestos de férmula () incluyen: Myzus persicae (pulgén), Aphis gossypii
(pulgdn), Aphis fabae (pulgén), Lygus spp. (chinches), Dysdercus spp.
(chinches), Nilaparvata lugens (saltahoja), Nepholettixc incticeps (saltahoja),
Nezara spp. (chinches hediondas), Euschistus spp. (chinches hediondas),
Leptocorisa spp. (chinches hediondas), Frankliniella occidentalis (trip), Thrips spp.
(trips), Leptinotarsa decemiineata (escarabajo de la patata de Colorado),
Anthonomus grandis (picudo del algodonero), Aonidiella spp. (cochinillas),
Trieleurodes spp. (moscas blancas), Bemisia tabac/ (mosca blanca), Ostrinia
nubifalis (barmenador europeo del maiz), Spodopfera littoralis (gusano de la hoja
del algodén), Heliothis virescens (gusano de la yema del tabaco), Helicoverpa
amigera (gusano cogollero algodén), Helicoverpa zea (gusano cogollero del
algodoén), Sylepta derogata (enrolla-hojas de algodén), Pieris brassicae (mariposa
blanca), Plutella xylostella (polilla dorso de diamants), Agrotis spp. (gusanos
cortadores), Chilo suppressalis (barrenador del tallo del arroz), Locusta migratoria
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(langosta), Chortiocetes terminifera (langosta), Diabrotica spp. (gusanos de la
raiz), Panonychus ulmi (4caro rojo europeo), Panonychus citri (Acaro rojo de los
. citricos), Tetranychus urticae (arafiita de dos manchas), Tetranychus cinnabarinus
(arafiita  carmin), Phyilocoptnuta  oleivora  (&caro del tostado),
Polyphagotarsonemus latus (&caro blanco), Brevipalpus spp. (4caros planos),
Boophilus microplus (garrapata del ganado), Dermacentor variabilis (garrapata
americana del pemo), Clenocephalides felis (pulga del gato), Liromyza spp.
(minador de las hojas), Musca domestica (mosca doméstica), Aedes aegypti
(mosquito), Anopheles spp. (mosquitos), Culex spp. (mosquitos), Lucillia spp.
(moscardas), Blatiolla germanica (cucaracha), Periplanefa americana
(cucaracha), Blatta orlentalis (cucaracha), termitas del Mastotermitidae (por
ejemplo Mastotermes spp.), del Kalotermitidae (por ejemplo Neotermes spp.), del
Rhinotermitidae (por ejemplo Copfotermes formosanus, Reticulitermes flavipes, R.
speratu, R. virginicus, R. hesperus, y R. sanifonensis) y del Termitidae (por
ejemplo Globitermes sulphurens), Solenopsis geminata (hormiga de fuego),
Monomorium pharaonis (hormiga del faraén), Damalinia spp. y Linognathus spp.
(piojos mordedores y succionadores), Meloidogyne spp. (nematodos del nudo de
la ralz), Globodera spp. y Heterodera spp. (nematodo de quiste), Prafylenchus
spp. (nematodos de lesién), Rhodopolus spp. (nematodos del banano),
Tylenchuius spp. (nematodos de los citricos), Haemonchus contortus (gusano del
latizo), Caenorhabditis elegans (angullula del vinagre), Trichostrongylus spp.
(nematodos gastro intestinales) y Deroceras reticulaturn (babosa).

La invencién provee por consiguiente un método para combatir y controlar
insectos, acarinos, nematodos o moluscos que comprendse la aplicacion de una
cantidad efectiva para uso Insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida de un
compuesto de férmula (1), o de una composicién que contiene un compuesto de

férmula (1), a una plaga, a un sitio de plaga, o a una planta susceptible de ataque
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por parte de una plaga. Los compuestos de fdrmula (I) son pmfarentem-ente
utilizados contra insectos, acarinos o nematodos.

El término “planta® como se utiliza en la presente incluye plantulas,
arbustos y érboles.

Con el objeto de aplicar un compuesto de férmula (I) como un insecticida,
acaricida, nematicida o molusquicida a una plaga, a un sitio de plaga, o a una
planta susceptible de ataque por parte de una plaga, un compuesto de formula ()
es usualimente formulado dentro de una composicion que incluye, ademéas del
compuesto de férmula (1), un diluyente o portador inerte adecuado vy,
opcionalments, un agente superficialments activo (SFA). Los SFAs son quimicos
que son capaces de modificar lasa propiedades de una interfase (por ejemplo,
interfases liquido/sdlido, liquido/aire o liquidofliquido) disminuyendo la tensién
interfacial y conduciendo por consiguiente a cambios en otras propiedades (por
ejemplo dispersion, emulsificacion y humectacién). Es preferido que todas las
composiciones (tanto formulaclones sélidas como liquidas) comprendan, en peso,
0,0001 a 95%, méas preferentemente 1 a 85%, por ejemplo 5 a 60%, de un
compuesto de fdrmula (1). La composicion es generaimente usada para el control
de plagas de modo que un compuesto de férmula (I) sea aplicado a una
proporcion de 0,1 g a 10 kg por hectérea, preferentemente de 1 g a 8 kg por
hectarea, ain més preferentemente de 1 g a 1 kg por hectarea.

Cuando se utiliza en recubrimiento de semillas, un compuesto de férmula
(1) es utilizado a una proporciéon de 0,0001 g a 10 g (por ejemplo 0,001 g 0 0,05 g),
preferentemente 0,005 g a 10 g, mas preferentemente 0,006 g a 4 g, por
kilogramo de semllla.

En otro aspecto la presente invencién provee una composicién insecticida,
acaricida, nematicida o molusquicida que comprende una cantidad efectiva para

uso insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida de un compuesto de férmula
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(1) y un portador o diluyente adecuado para la misma. La composicién es
preferentemente una composicién insecticida, acaricida, nematicida o
molusquicida.

Todavia en un aspecto adicional la invencién provee un método para
combatir y controlar plagas en un sitio que comprende el tratamiento de las plagas
o del sitio de las plagas con una cantidad efectiva para uso insecticida, acaricida,
nematicida o molusquicida de una composicidn que comprende un compuesto de
férmula (1). Los compuestos de férmula (I) son preferentemente utilizados contra
insectos, acarinos o nematodos.

Las composiciones pueden ser elegidas de una cantidad de tipos de
formulacién, incluyendo polvos para espolvorear (DP), polvos solubles (SP),
granulos solubles en agua (SG), grdnulos dispersables en agua (WG), polvos
humectables (WP), granulos (GR) (de liberacién lenta o rapida), concentrados
solubles (SL), liquidos miscibles en aceite (OL), liquidos de volumen ultra bajo
(UL), concentrados emuisificables (EC), concentrados dispersables (DC),
emulsiones (tanto de acelte en agua (EW) como de agua en aceite (EQ)), micro-
emulsiones (ME), concentrados en suspensién (SC), aerosoles, formulaciones de
nebulizacibn/humo, suspensiones en capsula (CS) y formulaciones para el
tratamiento de semillas. El tipo de formulacién elegido en cualquier caso
dependerd del fin en particular que se persigue y de ias propiedades fisicas,
quimicas y biol6gicas del compuesto de férmula ().

Los polvos para espolvorear (DP) pueden ser preparados mezclando un
compuesto de formula (I) con uno o mas diluyentes sdlidos (por ejemplo arcillas
naturales, caolin, pirofilita, bentonita, éxido de aluminio, montmorillonita,
kieselguhr, tiza, tierras diatomeas, fosfatos de calclo, carbonatos de calcio y de

magnesio, azufre, 6xido de calcio, harinas, talco y otros portadores sélidos
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organicos e inorgénicos) y moliendo mecéanicamente la mezcla hasta un polvo
fino.

Los polvos solubles (SP) pueden ser preparados mezclando un compuesto
de férmula (I) con una o més sales inorgénicas solubles en agua (tales como
bicarbonato de sodio, carbonato de sodio o sulfato de magnesio) o uno o més
sdlidos organicos solubles en agua (tales como un polisacarido) y, opcionalmente,
uno 0 mas agentes humectantes, uno 0 mas agentes dispersantes o una mezcla
de dichos agentes para mejorar la dispersibilidad/solubilidad en agua. La mezcla
luego es luego molida hasta un polvo fino. Composiciones similares también
pueden ser granuladas para formar granulos solubles en agua (SG).

Los polvos humectables (WP) pueden ser preparados mazclando un
compuesto de férmula (l) con uno o més diluyentes o portadores sélidos, uno o
mas agentes humectantes, y preferentemente, uno o0 méas agentes dispersantes y,
opcionalments, uno 0 més agentes de suspension para facilitar la dispersién en
liquidos. La mezcla es luego molida hasta un polvo fino. Composiciones similares
también pueden ser granuladas para formar grénulos dispersables en agua (WG).

Los granulos (GR) pueden ser formados o bien granulando una mezcla de
un compuesto de férmula (I) y uno o més diluyentes o portadores sdlidos en
polvo, o bien a partir de grdnulos inertes preformados absorbiendo un compuesto
de férmula (1) (0 una solucién del mismo, en un agente adecuado) en un material
granular poroso (tal como piedra pdémez, arcillas atapulgita, tierra de fuller,
kieselgughr, tierras diatomeas o mazorcas de malz molidas) o absorblendo un
compuesto de fdrmula (I) (o una solucién del mismo, en un agente adecuado)
sobre un material de ndicleo duro (tal como arenas, silicatos, carbonatos
minerales, sulfatos o fosfatos) y sacando si fuera necesario. Los agentes que se
utilizan cominmente para ayudar a la absorciéon o adsorcién incluyen solventes

(tales como solventes de petrdleo alifaticos y aromaticos, alcoholes, éteres,

5



cetonas y ésteres) y agentes adhesivos (tales como polivinil acetatos, polivinil
alcoholes, dextrinas, az(icares y aceites vegetales). Uno o més de otros aditivos
también pueden ser incluidos en granulos (por ejemplo un agente emulsificante,
un agente humectante o un agente dispersants).

Los concentrados dispersables (DC) pueden ser preparados disolviendo un
compuesto de formula {I) en agua o un solvente organico, tal como una cetona,
alcohol o glicol éter. Estas soluciones pueden contener un agente
superficialmente activo {por ejemplo para mejorar la dilucién en agua o evitar la
cristalizacién en un tanque de pulverizacion).

Los concentrados emulsificables (EC) o las emulsiones de aceite-en-agua
(EW) pueden ser preparados disolviendo un compuesto de férmula (1) en un
solvente orgénico (que contiene opcionalmente uno o més agentes humectantes,
uno o mas agentes emuisificantes o una mezcia de dichos agentes). Solventes
orgénicos adecuados para uso en ECs incluyen hidrocarburos aromdticos (tales
como alquilbencenos o alquilnaftalenos, ejemplificados por SOLVESSO 100,
SOLVESSO 150 y SOLVESSO 200; SOLVESSO es una Marca Comercial
Registrada), cetonas (tales como ciclohexanona o metilciclohexanona) y alcoholes
(tales como bencil alcohol, furfurll alcohol, o butanol), N-alquilpirrolidonas (tales
como N-metilpimolidona o N-octilpirrolidona), dimetil amidas de acidos grasos (tal
como dimetilamida de acido graso Cs-C0) © hidrocarburos clorados. Un producto
de EC puede emulsificar espontdneamente al agregar agua, para producir una

_emulsién con estabilidad suficiente para permitir la aplicaciéon de pulverizacién a
través de equipamiento apropiado. La preparacion de un EW involucra la
obtencidon de un compuesto de férmula (1) ya sea como un liquido (si éste no es
un liquido a temperatura ambiente, puede ser fusionado a una temperatura
razonable, tlpicaments por debajo de 70°C) o en solucién (disolviéndolo en un

solvente apropiado) y luego emulsificando el liquido o solucién resultante dentro

'5/6
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de agua que contiene uno o mas SFAs, bajo alto corte, para producir una
emulsion. Solventes adecuados para uso en EWs incluyen aceites vegetales,
hidrocarburos clorados (tales como clorobencenos), solventes arométicos (tales
como alquilbencenos o alquilnaftalenos) y otros solventes organicos apropiados
que tienen una baja solubllidad en agua.

Las microemulsiones (ME) pueden ser preparadas mezclando agua con
una mezcla de uno o més solventes con uno o més SFAs, para producir en forma
espontinea una formulacién liquida Isotrépica termodindmicamente estable. Un
compuesto de formula (l) esta presente iniclaimente ya sea en la mezcla de agua
o solvente/SFA. Solventes adecuados para uso en MEs incluyen aquéllos
descriptos anteriormente para uso en ECs o en EWs. Una ME puede ser o bien
un sistema de aceite-en-agua o de agua-en-aceite (cual sistema estid presente
puede ser determinado mediante mediciones de conductividad) y puede ser
adecuada para mezclar plaguicidas solubles en agua y solubles en aceits en la
misma formulacién. Una ME es adecuada para la dilucion en agua, ya sea
permaneciendo como una microemulsion o formando un emulsién de acelite-en-
agua convencional.

Los concentrados en suspensién (SC) pueden comprender suspensiones
acuosas o no-acuosas de particulas sdlidas insolubles finamente divididas de un
compuesto de férmula (I). Los SCs pueden ser preparados mediante molienda por
bolas o perias del compuesto sélido de férmula (I) en un medio adecuado,
opcionalmente con uno o mas agentes dispersantes, para producir una
suspension de particulas finas del compuesto. Uno 0 més agentes humectantes
pueden ser incluidos en la composicién y un agente de suspensién puede ser
incluido para reducir la velocidad a la cual las particulas se aslentan.
Altemativamente, puede ser molido en seco y adicionado al agua, conteniendo los

agentes descriptos precedentemente, para producir el producto final deseado.
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Las formulaciones en aerosol comprenden un compuesto de férmula (l) y
un propelente adecuado (por ejemplo n-butano). Un compuesto de férmula (l)
también puede ser disuelto o dispersado en un medio adecuado (por ejemplo
agua o un liquido miscible en agua, tal como n-propanocl) para proveer
composiciones para uso en bombas de pulverizacién manuales, no presurizadas.

Un compuesto de férmula (I) puede ser mezclado en estado seco con una
mezcla pirotécnica para formar un composicién adecuada para generar, en un
espacio cerrado, un humo que contiene el compuesto.

Las suspensiones en cépsula (CS) pueden ser preparadas en una manera
gimilar a la preparacion de formulaciones EW pero con una etapa de
polimerizacién adicional de modo tal que sea obtenida una dispersion acuosa de
gotitas de aceite, en la cual cada gotita de aceite estd encapsulada por una
cobertura polimérica y contiene un compuesto de férmula (I) y, opcionalmente, un
vehiculo o diluyente para ello. La cobertura polimérica puede ser producida ya sea
por una reacciébn de policondensaciéon interfacial o por un procedimiento de
coacervacion. Las composiciones pueden proveer liberacién controlada del
compuesto de férmula (1) y pueden ser utilizadas para el tratamiento de semillas.
Un compuesto de férmula (I) también puede ser formulado en una matriz
polimérica biodegradable pama proveer una llberacibn del compuesto lenta,
controlada.

Una composicion puede incluir uno o mas aditivos para mejorar el
rendimiento biolégico de la composicidn (por ejemplo mejorando la humectacién,
retencién o distribucién sobre las superficies; la resistencia a la lluvia sobre las
superficies tratadas; o la reabsorcién o movilidad de un compuesto de férmulia (1)).
Tales aditivos incluyen agentes superficialmente activos, aditivos de pulverizacién
basados en aceite, por ejemplo clertos aceites minerales o aceites de plantas

naturales (tales como aceite de soja y de colza), y las mezcias de éstos con otros
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adyuvantes bio-mejoradores (ingredientes que pueden ayudar o modificar la
accion de un compuesto de férmula (1)).

Un compuesto de férmula (1) también puede ser formulado para uso como
tratamiento de semillas, por ejemplo como una composicién en polvo, incluyendo
un polvo para el tratamiento de semillas secas (DS}, un polvo soluble en agua
(SS) o un polvo dispersable en agua para el tratamiento de suspensién (WS), o
como una composicién liquida, Incluyendo un concentrado floable (FS), una
solucion (LS) o una suspensibn en capsula (CS). Las preparaciones de
composiciones de DS, SS, WS, FS y LS son muy similares a aquéllas de,
respectivaments, las composiciones de DP, SP, WP, SC y DC descriptas
precedentemente. Las composiciones para el tratamiento de semillas pueden
incluir un agente para colaborar con la adhesién de la composicién a la semilla
(por ejemplo un aceite mineral o una barrera formadora de pelicula).

Los agentes humectantes, los agentes dispersantes y los agentes
emulsificantes pueden ser SFAs de superficie del tipo catidnico, aniénico,
anfotérico o no-idnico.

Los SFAs del tipo catibnico adecuados incluyen compuestos de amonio
cuatemario (por ejemplo bromuro de cetiltimetil amonio), imidazolinas y sales de
amina.

Los SFAs aniénicos adecuados incluyen sales de metales alcalinos de
acidos grasos, sales de monoésteres alifaticos de acido sulfirico (por ejemplo
lauril sulfato de sodio), sales de compuestos arométicos sulfonados (por ejemplo
dodecilbencensulfonato de sodio, dodecilbencensulfonato de calcio, butilnaftalen
sulfonato y mezclas de di-/sopropil- y tri-/sopropil-naftalen sulfonatos de sodio),
sulfatos de éter, sulfatos de éter de alcohol (por ejemplo laureth-3-sulfato de
sodio), carboxilatos de éter (por ejemplo laureth-3-carboxilato de sodio), ésteres

de fosfato (productos a partir de la reaccién entre uno o més alcoholes grasos y
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dcido fosférico (predominantemente mono-ésteres) o pentdxido de fésforo
(predominantemente di-ésteres), por ejemplo la reaccién entre lauril alcohol y
acido tetrafosférico; adicionalmente estos productos pueden ser etoxilados),
sulfosuccinamatos, sulfonatos de parafina u olefina, tauratos y lignosulfonatos.

Los SFAs del tipo anfotérico adecuados Incluyen betainas, propionatos y
glicinatos.

Los SFAs del tipo no idnico adecuados incluyen productos de
condensacién de Oxidos de alquileno, tales como dxido de etileno, déxido de
propileno, 6xido de butileno o las mezclas de los mismos, con alcoholes grasos
-(tales como oleil alcohol o cetil alcohol) o con alquilfenoles (tales como octilfenol,
nonilfenol u octilcresol); ésteres parciales derivados de écidos grasos de cadena
larga o anhidridos de hexitol, productos de condensacion de dichos ésteres
parciales con dxido de etileno; polimeros en bloque (que comprenden éxido de
etileno y éxido de propileno); alcanolamidas; ésteres simples (por ejemplo ésteres
de polietilen glicol de acidos grasos); éxidos de amina (por ejemplo éxido de lauril
dimetil amina); y lecitinas.

Agentes de suspensiéon adecuados incluyen coloides hidrofilicos (tales
como polisacéridos, pollvinilpirrolidona o carboximetilcelulosa de sodio) y arcillas
expansivas (tales como bentonita o atapulgita).

Un compuesto de férmula (I) puede ser aplicado mediante cualquiera de
los medios conocidos de aplicaciéon de compuestos plaguicidas. Por ejemplo, éste
puede ser aplicado, formulado ¢ no formulado, a las plagas ¢ a un sitio de las
plagas (tal como un héabitat de las plagas, o una planta en crecimiento propensa a
infestacion por parte de las plagas) o a cualquier parte de la planta, incluyendo el
follaje, tallos, ramas o ralces, a la semilla antes de que ésta sea plantada o a
otros medios en los cuales las plantas estAn creciendo o van a ser plantadas

(tales como el suelo que rodea las raices, el suelo en general, sistemas de cultivo
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hidropénico o acuoso de plantaciones), directamente o éste puede ser rociado,
espolvoreado, aplicado medianta inmersién, aplicado como formulacién en crema
o pasta, aplicado como un vapor o aplicado a través de la distribucién o
incorporacién de una composicién (tal como una composicion granular o una
composicién envasada en una bolsa soluble en agua) en el suelo o un medio
ambiente acuoso.

Un compuesto de férmula () también puede ser inyectado en las plantas o
rociado sobre la vegetacion utilizando técnicas de rociado electrodinémico u ofros
métodos de bajo volumen, o aplicado mediante sistemas de Imrigacion aérea o
terrestre.

Las composiciones para uso como preparaciones acuosas (soluciones o
dispersiones acuosas) son generaimente suministradas en la forma de un
concentrado que contiene una elevada proporcion del ingredients activo, siendo el
concentrado adicionado al agua antes del uso. A estos concentrados, que pueden
incluir DCs, SCs, ECs, EWs, MEs, SGs, SPs, WPs, WGs y CSs, a menudo se les
requiere resistlr aimacenamiento durante periodos prolongados y, después de
dicho almacenamiento, que sean capaces de adicionarse a agua para formar
preparaciones acuosas que permanecen homogéneas durante un tiempo
suficiente para permitidles ser aplicadas mediante equipamiento de rociado
convencional. Tales preparaciones acuosas pueden contener cantidades
variables de un compuesto de férmula (1) (por ejemplo 0,0001 a 10%, en peso)
dependiendo del propdsito para es cual ellas van a ser utilizadas.

Un compuesto de férmula (I) puede ser utilizado en mezcias con
fertilizantes (por ejemplo fertilizantes que contienen nitrégeno, potasio o fosforo).
Los tipos de formulaciones adecuados incluyen grénulos de fertllizants. Las

mezclas contienen adecuadamente hasta 25% en peso del compuesto de formula

().
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La invencién también provee por consiguiente una composicion fertilizante
que comprende un fertilizante y un compuesto de férmula ().

Las composiciones de esta invencidon pueden contener otros compuestos
que poseen actividad biolégica, por ejemplo micronutrientes o compuestos que
poseen actividad fungicida o que poseen actividad reguladora del crecimiento de
las plantas, herbicida, insecticida, nematicida o acaricida.

El compuesto de férmula (l) puede ser el UGnico ingrediente activo de la
composicidn o éste puede ser mezclado con uno o méas Ingredientes activos
adicionales tales como un plaguicida, fungicida, sinergista, herbicida o regulador
del crecimiento de las plantas cuando sea apropiado. Un ingrediente activo
adicional puede: proveer una composicién que tiene un espectro de actividad mas
amplio o una persistencia incrementada en un sitio; sinergizar la actividad o
complementar la actividad {por ejemplo aumentando la velocidad de efecto o
venciendo la repelencia) del compuesto de fdrmula (1); o ayudar a vencer o evitar
el desamollo de resistencia a componentes individuales. E! ingrediente activo
adicional particular dependerd de la utilidad de la composicién pretendida.
Ejemplos de plaguicidas adecuados incluyen los siguientes:

a) Piretroides, tales como permetrina, cipermetrina, fenvalerato,
esfonvalerato, deltametrina, cihalotrina (en particular lambda-ciahalotrina),
bifentrina, fenpropatrina, ciflutrina, teflutrina, piretroides inocuos para los peces
(por ejemplo etofenprox), piretrina natural, tetrametrina, s-bioaletrina, fenfiutrina,
praletrina o 5-bencil-3-furiimetil-(E)-(1R,35)-2,2-dimetil-3-(2-oxotiolan-3-
ilidenmetil)ciclopropan carboxilato;

b) Organofosfatos, tales como profenofos, sulprofos, acefato, metil
paration, azinfos-metil, demeton-s-metil, heptenofos, tiometon, fenamifos,
monocrotofos, profencfos, triazofos, metamidofos, dimetoato, fosfamidon,
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malation, clorpirifos, fosalona, terbufos, fensulfotlon, fonofos, forato, foxim,
pirimifos-metil, pirimifos-etil, fenitrotion, fostiazato o dlazinon;

¢) Carbamatos (incluyendo aril carbamatos), tales como pirimicarb,
triazamato, cloetocarb, carbofuran, furatiocarb, etiofencarb, aldicarb, tiofurox,
carbosulfan, bendiocarb, fenobucarb, propoxur, metomilo u oxamilo;

d) Benzoll ureas, tales como diflubenzuron, triflumuron, hexaflumuron,
flufenoxuron o clorfluazuron;

e) Compuestos de estafio organicos, tales como cihexatina, 6xido de
fenbutatin o azociclotin;

f) Pirazoles, tales como tebufenpirad y fenpiroximato;

g) Macrdlidos, tales como avermectinas o milbemicinas, por ejemplo
abamectina, emamectin benzoato, ivermectina, milbemicina, espinosad o
azadiractina;

h) Hormonas o feromonas;

i) Compuestos de organocloro tales como endosulfan, hexacloruro de
benceno, DDT, clordano o dieldrin;

J) Amidinas, tales como clordimeform o amitraz;

k) Agentes fumigantes, tales como cloropicrin, dicloropropano; bromuro de
metilo o metam;

) Compuestos de cloronicotinilo tales como imidacloprid, tiacloprid,
acetamiprid, nitenpiram o tiametoxam;

m) Diacilhidrazinas, tales como tebufenozida, cromafenozida o
metoxifenozida;

n) Difenil éteres, tales como diofenolan o pirproxifeno;

o) Indoxacarb;

p) Clorfenapir; o

q) Pimetrozina.
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Ademéas de las principales clases quimicas de plaguicidas listadas
precedentemente, otros plaguicidas que poseen objetivos particulares pueden ser
empleados en la composicibn, si son apropiados para la utilidad de la
composicidn pretendida. Por ejemplo, pueden ser utilizados insecticidas selectivos
para cultivos particulares, por ejemplo insecticidas especlificos para barrenadores
del tallo (tales como cartap) o insecticidas especificos para saltadores (tales como
buprofezin) para uso en el amoz. Alternativamente Insacticidas o acaricidas
especificos para especies/estadios de insectos particulares también pueden ser
incluidos en la composiciones (por ejemplo ovodarvicldas acaricidas, tales como
clofentezina, flubenzimina, hexitiazox o tetradifon; motilicidas acaricidas, tales
como dicofol o propargita; acaricidas, tales como bromopropilato o clorobencilato,
o raguladores del crecimiento, tales como hidrametilnon, ciromazina, metopreno,
clorfluazuron o diflubenzuron).

Ejemplos de compuestos fungicidas que pueden estar incluidos en la
composicion de la invencion son (E)-N-metil-2-[2-(2,5-dimetilfenoximetil)fenil]-2-
metoxi-iminoacetamida (SSF-129), 4-bromo-2-ciano-N,N-dimetil-6-
trifluormetilbencimidazol-1-sulfonamida, a-[N-(3-cloro-2,6-xilil}-2-
metoxiacetamido]-y-butirolactona, 4-cloro-2-ciano-N,N-dimetil-5-p-tolilimidazol-1-
sulfonamida (IKF-916), clamidazosulfamid), 3-5-dicloro-N-(3-cloro-1-etil-1-metil-2-
oxopropil}4-metilbenzamida  (RH-7281, (zoxamida), M-alil-4,5-dimetil-2-
trimetilsililttiofen-3-carboxamida (MONG5500), N-(1-ciano-1,2-dimetilpropil)-2-(2,4-
diclorofenoxi)propionamida (AC382042), N-(2-metoxi-5-piridil)-ciclopropan
carboxamida, acibenzolar (CGA245704), alanicarb, aldimorf, anilazina,
azaconazol, azoxistrobin, benalaxil, benomil, biloxazol, bitertanol, blasticidin S,
bromuconazol, bupiimato, captafol, captan, carbendazim, clorhidrato de
carbendazim, carboxin, carpropamid, carvona, CGA41386, CGA41397,

quinometionato, clorotalonil, clorozolinato, clozilacon, compuestos que contienen
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cobre tales como oxicloruro de cobre, oxiquinolato de cobre, sulfato de cobre,
talato de cobre y mezcla de Bordeaux, cimoxanil, ciproconazol, ciprodinil,
debacarb, 1,1’-diéxido de di-2-piridil disulfuro, diclofluanid, diclomezina, dicloran,
dietofencarb, difenoconazol, difenzoquat, diffumetorim, O,O-di-iso-propil-S-bencil
tiofosfato, dimefiuazol, dimetconazol, dimetomorf, dimetirimol, diniconazol,
dinocap, ditianon, cloruro de dodecil dimetil amonio, dodemorf, dodina, doguadina,
edifenfos, epoxiconazol, etirimol, etil(Z)-N-bencil-N{[metil(metil-
tioetilidenaminooxicarboniljamino}tio)-p-alaninato, etridiazol, famoxadona,
fonamidona (RPA407213), fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamid
(KBR2738), fenpiclonil, fenpropidin, fenpropimorf, acetato de fentin, hidrdxido de
fentin, ferbam, ferimzona, fluazinam, fludioxonil, flumetover, fluoroimida,
fiuquinconazol, flusilazol, flutolanil, flutrafol, folpet, fuberidazol, furalaxil,
furametpir, guazatina, hexaconazol, hidroxiisoxazol, himexazol, imazalil,
imibenconazol, iminoctadina, triacetato de iminoctadina, ipconazol, iprobenfos,
iprodiona, iprovalicarb (SZX0722), isopropanil butil carbamato, isoproticlano,
kasugamicina, kresoxim-metil, LY186054, LY211795, LY248908, mancozsb,
maneb, mefenoxam, mepanipirim, mepronil, metalaxilo, metconazol, metiram,
metiram-zinc, metominostrobin, miclobutanil, neocasozin, dimetilditiocarbamato de
niquel, nitrotal-isopropil, nuarimol, ofurace, compuestos de organomercurio,
oxadidio, oxasulfurén, acido oxolfnico, oxpoconazol, oxicarboxin, pefurazoato,
penconazol, pencicuron, dxido de fenazin, fosetil-Al, acidos fosforosos, ftalida,
picoxistrobin (ZA 1963), polioxin D, poliram, probenazol, procloraz, procimidona,
propamocarb, propiconazol, propineb, &cido propidnico, pirazofos, pirifenox,
pirimetanil, piroquilon, piroxifur, pirrolnitrina, compuestos de amonio cuatemario,
quinometionato, quinoxifen, quintozeno, sipconazol (F-155), pentaciorofenato de
sodio, espiroxamina, estreptomicina, azufre, tebuconazol, tecloftalam, techaceno,
tetraconazol, tiabendazol, tifluzamid, 2-(tioclanometiltio)benzotiazol, tiofanato-
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metil, tiram, timibenconazol, tolclofos-metil, tollifluanid, triadimefon, triadimenol,
triazbutilo, triazéxido, triciclazol, tridemorf, trifloxistrobin (CGA279202), triforina,
trifumizol, triticonazol, validamicina A, vapam, vinclozolin, zineb y ziram.

L.os compuestos de férmula (I) pueden ser mezclados con el suelo, furba u
otros medios de enraizamiento para la proteccién de las plantas contra las
enfermedades fiingicas foliares o que porta el suelo, o las semillas.

Ejemplos de sinergistas adecuados para uso en las composiciones
incluyen butéxido de piperonilo, sasamex, safroxan y dodecil imidazol.

Los herbicidas y reguladores del crecimiento de las plantas adecuados
para su inclusién en las composiciones dependeran del objetivo pretendido y del
efecto requerido.

Un ejemplo de un herbicida selectivo del amoz que puede ser Incluido es
propanilo. Un ejemplo de un regulador del crecimiento de las plantas para su uso
en el algod6n es PIX™,

Algunas mezclas pueden comprender ingredientes activos que tienen
propledades flsicas, quimicas o biolégicas significativamente diferentes de modo
que ellos no se prestan facilmente al mismo tipo de formulacién convencional. En
estas circunstancias pueden ser preparados otros tipos de formulacién. Por
ejemplo, cuando un ingrediente activo es un sélido insoluble en agua y el otro un
llquido insoluble en agua, puede no obstante ser posible dispersar cada
ingrediente activo en ia misma fase acuosa continua dispersando el ingrediente
activo sélido como una suspension (utilizando una preparacién analoga a aquélla
de un SC) pero dispersando el ingrediente activo liquido como una emulsién
(utilizando una preparacién andloga a aquélla de una EW). La composicién
resultante es una formulacion de suspoemulsién (SE).

La invencién esta ilustrada mediante los sigulentes Ejemplos:
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EJEMPLO 1
Este ejemplo ilustra la preparaciéon del compuesto CCCIil-3, 7-aza-1-(2-

cloropiridin-4-il)-carbonil-1'-[trans-3-{4-clorofenilalilespirofindolin-3,4'-piperidina]
Etapa A:

NaH (4,25 g) fue lentamente adicionado a una solucién de 3-cloro-2-
piridilacetonitrilo (10 g) en DMSO (140 ml) bajo nitrdgeno. La mezcla fue agitada a
temperatura ambiente durante 1 h. Fue adicionada una solucién de ter-butil éster
de éacido bis-{2-cloro-etil}-carbamico (15,87 g) en DMSO (140 ml) y la mezcla
resultante fue agitada a 70°C durante 2 horas. Luego del enfriamiento, la mezcla
de reaccion fue particionada etil acetato y agua, las capas orgénicas combinadas
fueron lavadas con bicarbonato de sodio saturado y salmuera, secadas (sulfato de
sodio), filtradas y concentradas in vacuo. El producto crudo fue purificado
mediante cromatografla [SiO,; etil acetato-hexano (3:7)] para proporcionar 12,96 g
(61%) de ter-buti éster de é&cido 2-cloro-4'-ciano-3'.4',5',6"-tetrahidro-2'H-
[3,4']bipiridinil-1'-carboxllico como un sdlido blanco; EM (ES+) 322/324 (M+H").
Etapa B:

Una mezcia de ter-butil éster de &cido 2-cloro-4'-ciano-3',4',5’,6'-tetrahidro-
2'H-[3.4Iblpliridinil-1'-carboxilico (6 g) y tri-ter-butoxialuminohidruro de litio (72,34
ml), solucién 1 M en THF) en 1-4-dioxano (80 ml) fue reflujada durante la noche.
Luego del enfriamiento, NaOH 1N (100 ml) y H20 (100 ml) fueron adicionados
lentamente a 0°C. Fue adicionado diclorometano a la mezcla. La fase acuosa fue
extralda dos veces con diclorometano y las capas organicas combinadas fueron
lavadas con bicarbonato de sodio saturado, secadas (sulfato de magnesio),
fitradas y concentradas in vacuo. El producto crudo fue purificado mediante
cromatografia [SIO,; diclorometano-metanol (95:5)] para proporcionar 5,5 g (46%)
de ter-butil éster de acido 7-Aza-espirofindolin-3,4'-piperidin}-1'-carboxllico; EM
(ES+) 290 (M+H").
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Etapa C:

Una mezcla de acido 2-cloro-isonicotinico (441 mg), cloruro de tionilo (0,6
mi), DMF (traza) en tolueno (9 ml) fue calentada hasta reflujo durante 2 hs. Luego
de la concentracién in vacuo, el residuo fue disuelto en 12 ml de diclorometano y
adicionado gota a gota a 0°C bajo nitrdgeno a una mezcla de ter-butil éster de
acido 7-aza-espiro[indolin-3,4'-piperidin]-1'-carboxllico, (405 mg), trietilamina (0,86
‘ml) y diclorometano (12 ml). La mezcla fue agitada a temperatura ambiente
durante 2 hs. La mezcla fue diluida en una solucibn de carbonato de sodio
saturado. La capa organica fue separada y la fase acuosa fue extralda dos veces
con diclorometano y las capas organicas combinadas fueron lavadas con
bicarbonato de sodio saturado, secadas (sulfato de magnesio), filtradas y
concentradas in vacuo 630 mg de ter-butil éster espiro[indolin-3,4'-piperidina] de
acido 7-Aza-1-(2-cloropiridin-4-il)carbonil-1'-carboxilico; EM (ES+) 429 (M+H").
Etapa D:

Acido trifluoracético (1,92 ml) fue adicionado a una solucién agitada de ter-
butii éster espirofindolin-3,4'-piperidina] de &cido 7-Aza-1-{2-cloropiridin-4-
il)carbonil-1’-carboxilico (0,62 g) en diclorometano anhidro (20 ml)} bajo una
atmésfera de nitrégeno. La reaccién fue dejada como tal durante 2 h. La reaccién
fue lavada con solucidn de bicarbonato saturado y fue secada sobre sulfato de
sadio y concentrada in vacuo para producir 427 mg (80%) de 7-aza-1-(2-
cloropiridin-4-il-)carbonil-espirofindolin-3,4"-piperidina]; EM (ES+) 329 (M+H").
Etapa E:

Una solucién de cloruro de 4-clorocinamilo (68 mg) en acetonitrilo (4 ml)
fue lentamente adicionada a una mezcla agitada de 7-Aza-1-(2-cloropiridin-4-
il-)carbonil-espiro[indolin-3,4'-piperidina]; (100 mg) y carbonato de potasio (0,42 g)
en acetonitrilo (16 ml) bajo una atmdésfera de nitrdbgeno a temperatura ambiente.
La reaccion fue calentada hasta 70°C durante 2 hs. La reaccién fue diluida en
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dietil éter, lavada con H20 y secada sobre sulfato de sodio y fue concentrada in
vacuo. El producto crudo fue purificado mediante cromatografia [SiO;; hexano-etil
acetato-trietilamina (2:8:0,1)] para proporcionar 84 mg (58%) de 7-aza-1-{2-
cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-[trans-3-(4-clorofenilalifjespirofindolin-3,4'-piperidina];
EM (ES+) 479 (M+H").

Los compuestos Nos. CCCl-3, CCCV-3 y CCCVI-3 fueron preparados
mediante métodos anélogos a aquéllos del Ejempio 1.

EJEMPLO 2
Este ejemplo ilustra la preparacion del compuesto CCIll-3, 6-Aza-1-(2-

cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-[trans-3-(4-clorofenilalillespiro[indolin-3,4’-piperidina].
Etapa A:

Hexametildisilazano de potasio (1,2 ml, solucién 0,5 M en tolueno) fue
lentamente adicionado a una solucién de 4-cloro-3-fluor-piridina (0,5 g) y N-Boc4-
Ciano-Piperidina (0,312 g) en 1,5 ml de tolueno a temperatura ambiente, bajo
nitrégeno. La mezcla fue agitada a 80°C durante 2 hs. Luego del enfriamiento, la
mezcla de reaccién fue inactivada en HCl 1 N. La fase acuosa fue extralda dos
veces con tolueno y los orgénicos combinados fueron secados sobre sulfato de
magnesio anhidro y concentrados in vacuo. El producto crudo fue purificado
mediante cromatografla [SiO.; etil acetato-hexano (1:1) para proporcionar 104 mg
(90%) de ter-buti éster de &cido 4-ciano-3'-fluor-3,4,5,6-tetrahidro-2H-
[4,4'bipiridinil-1-carboxilico. EM (ES+) 306 (M+H").

Etapa B:

Una mezcla de ter-butil éster de &cido 4-ciano-3'-fluor-3,4,5,8-tetrahidro-
2H-[4,4bipiridinil-carboxflico (1 g) y tri-ter-butoxialuminohidruro de litio (12,7 ml),
solucién 1 M en THF) en 1-4 dioxano (15 ml) fue agitada a 130°C (tubo sellado)
durante 1 h. Luego del enfriamiento, NaOH 1 N (100 mi) y Hz20 (100 mi) fueron
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lentamente adicionados a 0°C. Fue adicionado etil acetato a la mezcla. La fase
acuosa fue extrafda dos veces con etil acetato y las capas orgénicas combinadas
fueron l|avadas con bicarbonato de sodio saturado, secadas (sulfato de
magnaesio), filtradas y concentradas in vacuo. El producto crudo fue purificado
mediante cromatografia [SiO2; hexano-etil acetato (7:3)] para proporcionar 230 mg
g (24%) de ter-butii éster de &cido 6-aza-espirofindolin-3,4'-piperidin}-1'-
carboxilico; EM (ES+) 280 (M+H").

Etapa C:

Una mezcla de écido 2-cloro-isonicotinico (239 mg), cloruro de tionilo (0,33
ml), DMF (traza) en tolueno (5 ml) fue calentada hasta reflujo durante 2 hs. Luego
de la concentracién in vacuo, el residuo fue disuelto en 2 mi de diclorometano y
adicionado gota a gota a 0°C bajo nitrdgeno a una mezcla de ter-butil éster de
acido 6-aza-espirofindolin-3,4’-piperidin]-1'-carboxilico, (220 mg), trietilamina (0,47
ml) y diclorometano (13 mi). La mezcla fue agitada a temperatura ambiente
durante 1 h. La mezcla fue diluida en un solucién de carbonato de sodio saturado.
La capa orgédnica fue separada y la fase acuosa fue extraida dos veces con
diclorometano y las capas orgénicas combinadas fueron lavadas con bicarbonato
de sodio saturado, secadas (sulfato de magnesio), filtradas y concentradas in
vacuo 340 mg de ter-butil dster espiro [indolin-3,4’-piperidina] de acido 6-aza-1-(2-
cloropiridin-4-il-)carbonii-1'-carboxilico; EM (ES+) 429 (M+H").

Etapa D:

Fue adicionado &cido frifluoracético (1 ml) a una solucién agitada de ter-
butii éster espirofindolin-3,4"-piperidina] de é4cido 6-aza-1-(2-cloropiridin-4-
il-)carbonil-1'-carboxilico (0,33 g) en diclorometano anhidro (10 mi) bajo una
atmdsfera de nitrégeno. La reaccién fue dejada como tal durante 2 h. La reaccién

fue lavada con solucién de bicarbonato saturado y fue secada sobre sulfato de
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sodio y concenirada in vacuo para producir 210 mg (83%) de 4-aza-1-(2-
'clompiridin-4-i|-)carboni|-espiro[|ndolin-3.4'-pipelidina]: EM (ES+) 329 (M+H").
Etapa E:

Una solucién de cloruro de 4-clorocinamilo (40 mg) en acetonitrilo (3 ml)
fue lentamente adicionada a una mezcla agitada de 4-aza-1-(2-cloropiridin-4-
il-)carbonil-espiro[indolin-3,4’-piperidina] {100 mg) y N,N-diisopropil-etilamina (0,66
ml) en acetonitrilo (13 ml) bajo una atmdsfera de nitrdgeno a temperatura
ambiente. La reaccién fue agitada a temperatura ambiente durante 2 hs,
calentada hasta reflujo durante 2 hs y luego fue agitada durants la noche a
temperatura ambiente. La reaccion fue diluida en dietil éter, lavada con H20, luego
con salmuera y secada sobre sulfato de sodio y concentrada in vacuo. El producto
crudo fue purificado mediante cromatografla [SiOz etil acetato-metanol-
trietilamina (9:10:0,1)] para roporcionar 72 mg (76% en 3 etapas) de 6-aza-1-(2-
cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-[trans-3-(4-clorofenilaliljespirofindolin-3,4'-piperidinal];
EM (ES+) 479 (M+H").

Los compuestos Nos. CCllI-6 y CCllI-7 se prepararon mediante métodos
analogos a aquéllos del Ejemplo 2.

EJEMPLO 3

Este ejempio ilustra [a preparaciéon del compuesto 11i-210, 6-cloro-4-aza-1-
(2-cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-[trans-3-(4-clorofenilalifjespiro[indolin-3,4'-
piperidina).

Etapa A:

Hexametildisilazano de potasio (1,34 ml, solucién 0,5 M en tolueno) fue
lentamente adicionado a una solucién de 5-Cloro-2,3-difluor-piridina (0,1 g) y N-
Boc-4-Ciano-Piperidina (0,14 g) en 3 ml de tolueno a 0°C, bajo nitrdgeno. La
mezcla fue agitada a 0°C durante 1 h. Luego del enfriamiento, la mezcla de
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reaccion fue inactivada en HCI 1 N. La fase acuosa fue extralda dos veces con etil
acetato y los organicos combinados fueron lavados con agua, secados sobre
sulfato de sodio anhidro y concentrados in vacuo. El producto crudo fue purificado
mediante cromatografia [SiO2; hexano-etil acetato-hexano (4:1) para proporcionar
111 mg (49%) de ter-butil éster de &cido S5-cloro-4’-ciano-3-fluor-3',4',5',6'-
tetrahidro-2'H-[2,4]bipiridinil-1*-carboxllico. EM (ES+) 240 (M-Boc+H*).

Etapa B:

Una mezcla de ter-butil éster de acido S-cloro-4'-ciano-3-fluor-3'4’,5',6'-
tetrahidro-2'H-[2,4']bipiridinil-1'-carboxilico (0,05 d) y tri-ter-butoxialuminohidruro
de litio (0,57 ml), solucién 1 M en THF) en 1-4 dioxano (0,75ml) fue reflujada bajo
nitrdgeno durante 4 horas. Luego del enfriamiento, NaOH 1 N y Hz0 y etil acetato
fueron lentamente adicionados a la mezcla a 0°C. La fase acuosa fue extralda dos
veces con etil acetato y las capas orgdnicas combinadas fueron lavadas con
bicarbonato de sodio saturado, fueron secadas (sulfato de sodio), filtradas y
concentradas in vacuo. El producto crudo fue purificado mediante cromatografia
[SiOy; hexano-etil acetato-trietilamina (75:25:1)} para proporcionar 18 mg g (38%)
de ter-butil éster de acido 8-cloro-4-aza-espiro[indolin-3,4’-piperidin}-1'-carboxllico;
EM (ES+) 324 (M+H").

Etapa C:

Una mezcla de 4cido 2-cloro-isonicotinico (324 mg), cloruro de tionilo (0,43
ml), DMF (traza) en tolueno (6,4 ml) fue calentada hasta reflujo durante 2 hs.
Luego de la concentracion in vacuo, el residuo fue disuelto en 2 ml de
diclorometano y adicionado gota a gota a 0°C bajo nitrégeno a una mezcla de ter-
butil éster de écido 8-cloro-4-aza-espiro[indolin-3,4'-piperidin}-1'-carboxllico, (220
mg). trietilamina (0,6 ml) y diclorometano (20 ml). La mezcla fue agitada a
temperatura amblente durante 1 h. La mezcla fue diluida en un solucién de
carbonato de sodio saturado. La capa organica fue separada y la fase acuosa fue
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extralda dos veces con diclorometano y las capas organicas combinadas fueron
lavadas con bicarbonato de sodio saturado, secadas (sulfato de magnesio),
filtradras y concentradas in vacuo 473 mg (102%) de ter-butil éster espiro [indolin-
34'-piperidina)] del 4&cido 6-cloro4-aza-1-(2-cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-
carboxllico;

EM (ES+) 407 (M —Me2C=CH2+H").

Etapa D:

Acido trifluoracético (1,47 ml) fue adicionado a una solucién agitada de ter-
butil éster espirofindolin-3,4'-piperidina) de acido 6-cloro-4-aza-1-(2-cloropiridin-4-
il-)carbonil-1'-carboxilico (0,47 g) en diclorometano anhidro (15 ml) bajo una
atmoésfera de nitrégeno. La reaccion fue dejada como tal durante 1 h. La reacclén
fue lavada con solucidn de bicarbonato saturado y secada sobre sulfato de sodio
y concentrada /n vacuo para producir 363 mg (98%) de 6-cloro-4-aza-1-(2-
cloropiridin-4-il-)carbonil-espiro[indolin-3,4'-piperidina]; EM (ES+) 363 (M+H").
Etapa E:

Una soluciéon de cloruro de 4-clorocinamilo (165 mg) en acetonitriio (20 ml)
fue lentamente adicionada a una mezcla agitada de 6-cloro-4-aza-1-(2-
cloropiridin-4-il)carbonil-espiro[indolin-3,4'-piperidina] (300 mg) y N,N-diisopropil-
etilamina (0,66 ml) en acetonitrilo (40 ml) bajo una atmésfera de nitrégeno a
tempearatura ambiente. La reaccion fue agitada a temperatura ambiente durante 4
hs y fue calentada hasta reflujo durante la noche. La reaccién fue diluida en
dietiléter, lavada con HzO, luego con salmuera y secada sobre sulfato de sodio y
concentrada in vacuo. El producto crudo fue purificado mediante cromatografia
[SiO2; hexano-etil acetato-trietilamina (8:2:0,1)] para proporcionr 310 mg (73%) de
6-cloro-4-aza-1-(2-cloropiridin-4-il-)carbonil-1'-[trans-3-(4-
clorofenilalillespiro[indolin-3,4’-piperidina]; EM (ES+) 5§13 (M+H").
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Los compuestos Nos. I-26, I-29, 1-30, 1-210, |-213, I-214, 1-233, 1-237, 1I-26,
11-29, 11-30, 11-210, 1I-213, 1-214, 1iI-3, -6, llI-7, 11I-28, Ni-29, 111-30, [1I-210, 11I-210
N-Oxido, 111-213, l1l-214, 111-233, 111-236, 11I-237, 111-302, 11I-325, 111-328, 11I-329, V-
26, V-29, V-30, V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, VIII-26,
Viii-29, VIII-30, VIII-210, VIII-213, ViII-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-
213, XX-214, XX-233, XX-236, XX-237, Clll48, CllI-52, ClII-53, Clll-210, CliI-214,
CHI-555, CCCI-3, CCCllI-26, CCClil-29, CCCHI-30, CCCV-26, CCCV-28, y CCCV-
30 fueron preparados mediante métodos anélogos a aquéllios del Ejemplo 3.

EJEMPLO 4

Este Ejemplo ilustra la preparacién del compuesto DCIII-3,4-(2-cloropiridin-
4-il)carbonil-1*-[trans-3-(4-clorofenil)alillespiro[5,6-dihidro-4H-tieno(3,2-b]pirrol-6,4'-
piperidina)].

Etapa A: Trifenilfosfina (2,29 g) fue disuelta en tetrahidrofurano (50 mi) y la
solucién fue enfriada hasta -10°C bajo argén. Diisopropilazodicarboxilato (1,70 mi)
fue adicionado gota a gota durante 10 minutos y la mezcla resultante fue agitada
a -10°C durante 20 minutos (formacién de un precipitado blanco). Fue adicionado
2,2,2-Trifluor-N-(2-iodo-tiofan-3-il}-acetamida (2,25 g) disuelto en un volumen
minimo de tetrahidrofurano, seguido de ter-butil éster de acido 4-Hidroximetil-3,6-
dihidro-2H-piridin-1-carboxllico (/. Ong. Chem. 2001, 68, 5545-5551, 1,49 g)
disuelto en un volumen minimo de tetrahidrofurano. La mezcla de reaccion fue
dejada entibiar hasta temperatura ambiente y fue agitada durante 12 horas. La
solucién fue luego concentrada in vacuo y el residuo fue sometido a cromatografia

-en gel de sllice (ciclohexano:etil acetato 93:7) para proporcionar ter-butil éster de
écido 4-{[(2-lodo-tiofen-3-il)-(2,2,2-trifluor-acetil}-amino]-metif}-3,6-dihidro-2H-
piridin-1-carboxilico como un aceite Incoloro (2,27 g). 'H RMN (400 MHz, CDCls)
1,5 (s, 9H), 2,15 (m, 2H), 3,43 (m, 1H), 3,52 (m, 1H), 3,75 (d, J = 19 Hz, 1H), 3,77

5
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(m, 2H), 4,76 d, J = 17 Hz, 1H), 5,41 (s, 1H), 6,68 (br d, J = 5,5 Hz, 1H), 7.42 (d, J
= 5,5Hz, 1H); EM (ES+) 417 (M+H"-CO_isobuteno), 458 (M+H"-isobuteno).

Etapa B: En un frasco purgado con argén, seco, ter-butil éster de acido -
{I(2-lodo-tiofen-3-il)-(2,2,2-trifluor-acetil}-aminc]-metil}}-3,6-dihidro-2H-piridin-1-
carboxllico obtenido en la Etapa A (1,57 g) fue disuelto en dimetilacetamida (25
ml); fueron adicionados sucesivamente trietlamina (1,05 ml), bromuro de
tetrabutilamonio (1,08 g) y acetato de paladio(ll) (103 mg) y la solucién fue
calentada a 80°C durante 4 horas. Fue nuevamente adicionado acetato de
paladio(ll) (20 mg) y la mezcla fue agitada a 80°C durante 3 horas mas. Luego del
enfriamiento a temperatura ambiente, la mezcla de reaccién fue diluida con etil
acetato, lavada con salmuera, secada sobre sulfato de sodio y concentrada in
vacuo. La cromatografia en gel de sllice del residuo (cicichexano:etil acetato 8:2)
proporciond ter-butll éster de acido 4-trifluoracetil-espiro[5,6-dihidro-4H-tieno[3,2-
bpirrol-8,4'<(1',2',3' 4'-tetrahidropiridin)}-1'-carboxilico (0,9 g) 'H RMN (40 MHz,
CDCly) 2 rotdmeros, 1,54 (s, 9H), 2,05 (m, 2H), 3,65-3,80 (m, 2H), 4,20-4,30 (m,
2H), 4,70 y 4,80 (m, 1H), 6,82 y 6,96 (m, 1H), 7,23 (d, J = 5,5Hz, 1H), 742 (d, J =
5,5Hz, 1H); EM (ES+) 288 (M+H*-isobuteno).

Etapa C: Ter-butil éster de écido 4-trifluoracetil-espiro[5,6-dihidro-4H-
tieno[3,2-b]pirmol-8,4'«(1',2',3', .4'-tetrahidropiridin)]-1'-carboxllico obtenido en Ia
Etapa B (0,9 g) fue disuelto en metanoi (30 mi) y agua (5 mi), colocado bajo argén
y fue adicionado carbonato de potasio (28 g). La mezcla de reaccion fue agitada
durante 10 min a temperatura ambients, la mezcla fue filtrada y el filtrado fue
concentrado in vacuo. El residuo fue diluido con etil acetato, lavado con salmuera,
secado (sulfato de sodio) y concentrado in vacuo. El residuo fue disuelto
inmediatamente en diclorometano (40 ml) y acllado con cloruro de 2-
cloroisonicotinofio (800 mg) en presencia de trietilamina (1 ml) a 0°C durante 1

hora. La elaboracién acuosa standard y la cromatografia en gel de slilice
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(ciclohexano:etil acetato 8:2) proporcioné ter-butil éster de acido 4-(2-cloropiridin-
4—i|)carbonil-espiro[s.B-dihidro-.4H-tieno[3.2-b]pinol-6.4'-(1',2'.3'.4'-
tetrahidropiridin))-1-carboxllico (0,83 g). Pf. 63-65°C; EM (ES+) 332/334 (M+H'-
CO--isobuteno), 376/378 (M+H'-isobuteno), 432/434 (M+H").

Etapa D: ter-butll éster de acido 4-(2-cloropiridin-4-il)carbonil-espiro[5,6-
dihidro-4H-tieno[3,2-b]pimol-6,4'-(1',2',3',4'-tetrahidropiridin)]-1'-carboxllico
obtenido en la Etapa C (216 mg) fue disuelto en diclorometano (15 ml) y tratado
sucesivamente con trietilsilano (0,4 ml) y acido trifluoracético (0,75 mi); la solucién
fue agitada bajo argbn durante 6 horas, fue diluida con diclorometano,
neutralizada con bicarbonato de sodio acuoso, secada (sulfato de sodio) y
concentrada in vacuo. El residuo fue disuelto en acetonitrilo (15 ml) y tratado con
diisopropiletilamina (0,14 ml) y cloruro de 4-clorocinamilo (86 mg) durante 24
horas a temperatura ambiente. La elaboracién acuosa standard proporciond un
residuo que fue purificado mediante cromatografla flash (gel de sllice,
ciclohexano:etil acetato 8:2 + 0,5% trietilamina) para proporcionar el producto del
titulo (170 mg) como un sdlido incoloro. Pf. 81-82°C, 'H NMR (600 MHz, CDCl3) 2
rotAmeros: 1,81-1,84 (m, 4H), 2,60-2,71 (m, 4H), 3,21 y 3,23 (d, J = 7 Hz, 2H),
4,03 y4,35 (s, 2H), 563y 7,55 (d, J =59 Hz, 1H), 6,26 y 6,29 (dt, J =129 Hz, 7
Hz, 1H), 6,51 y 6,53 (d, J = 12,9 Hz, 1H), 6,98 y 7,23 (d, J = 5,9 Hz, 1H), 7,26-7,48
(m, 6H), 8,53 y 8,54 (d. J = 5,9 Hz, 1H); *C RMN (125 MHz, CDCIzCDCl;, 80°C)
datos seleccionados 37,3, 51,0, 61,1 67,1y 77,2, 1144 y 1175, 1203, 1223 ,
127,1, 127,5, 127.9, 128,8, 132,0, 150,6; EM (ES+) 484/486/487/489 (M+H").

Los compuestos Nos. DCIII-3, DCIII-6, DCIII-7, DCIII-62, DCIII-563 y DCV-
53 fueron preparados mediante métodos andlogos a aquélios del Ejemplo 4.
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EJEMPLO 5
Este Ejemplo ilustra la preparacién del compuesto Clil-210, 4-cloro-5-aza-

1-(2-cloropiridin-4-il)carbonil-1’-(trans-3-(4-clorofenil)aliljespirofindolin-3,4'-
piperidina]

Etapa A: 2-Cloro-4-amino-piridina fue bromada de acuerdo con el método
descripto en Synthesis 2001, 14, 2175-2179: una solucién de 4-cloro-4-amino-
piridina (12,3 g) en acetonitrilo (500 ml) fue tratada con N-bromosuccinimida (17,8
g) y la solucién resultante fue agitada a temperatura ambiente durante 24 horas.
La solucién fue lusgo concentrada in vacuo y el residuo fue sometido a
cromatografia en gel de sflice (ciclohexano:etil acetato 8:2) para proporcionar 3-
bromo-2-cloro-4-aminopiridina (12,2 g, pf. 146°C (hexano/éter)) y 5-bromo-2-cloro-
4-aminopiridina (2,8 g, p.f. 117-119°C).

Etapa B: Bis(frimetilsilillJamida de litio {(solucién 1 M en THF, 5,1 ml) fue
adicionada gota a gota a una solucién agitada de 3-bromo-2-cloro-4-aminopiridina
(1,04 g) en tetrahidrofurano (15 ml) a -78°C bajo N2. La solucion resultante fue
luego agitada a temperatura ambients durante 30 minutos, entibiada hasta 0°C
luego enfriada nuevamente a —78°C. Ter-butil éster de acido 4-Clorometil-3,6-
dihidro-2H-piridin-1-carboxflico (1,16 g, preparado de acuerdo con WO 98/25605)
disueito en un volumen minimo de THF fue adicionado gota a gota, luego la
solucién fue reflujada durante 14 horas. La mezcla de reaccién fue enfriada hasta
temperatura ambiente, vertida en cloruro de amonio acuoso diluido, extralda con
EtOAc. La capa orgénica fue lavada con salmuera, secada sobre sulfato de sodio
y concentrada in vacuo. El residuo fue purificado mediante cromatografia en gel
de sllice (CH2Cl; luego CH:CI/EtOAc 8:2 ciclohexano:etil acetato 8:2) para
proporcionar ter-butil éster de acido 4-[{3-bromo-2-cloro-piridin-4-ilamino)-metil]-
3,6-dihidro-2H-piridin-1-carboxilico (1,42 g), el cual fue identificado por su masa y
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los espectros de RMN 1H. EM (ES+) 346/348/350 (MH'-isopreno), 402/404/406
(MH").

Etapa C: Bis(trimetilsililJamida de litio (solucién 1 M en THF, 3 ml) fue adicionada
gota a gota a una solucién agitada de ter-butil éster de acido 4-[(3-Bromo-2-cloro-
piridin-4-ilamino)-metil}-3,6-dihidro-2H-piridin-1-carboxllico (0,53 q) en
tetrahidrofurano (20 ml) a -78°C bajo N2. La soluclén amarilla fue entibiada hasta
0°C y luego fue adicionado cloruro de 2-cloroisonicotinoilo (solucidn al 50% en
folueno, 0,95 g). La solucién fua agitada a 0°C durante 10 min, inactivada
mediante la adicién de cloruro de amonio acuoso, extraida con EtOAc, secada
(NazSO4) y concentrada in vacuo. El residuo fue purificado mediante
cromatografia en gel de silice (CH2Cl> luego CH>Cl/EtOAc 8:2 ciclohexano:etil
acetato 8:2) para proporcionar ter-butil éster de acido 4-{[(3-bromo-2-cloro-piridin-
4-il){(2-cloro-piridin4-carbonil}-amino}-metil}-3,6-dihidro-2H-piridin-1-carboxilico
(0,63 g), el cual fue identificado por su masa y los espectros de RMN 1H. EM
(ES+) 443/445 (MH'-BOC), 484/488 (MH"-Isopreno).

Etapa D: En un frasco purgado con argdn, seco, ter-butil éster de acido 4-
{I(3-bromo-2-cloro-piridin-4-il}-(2-cloro-piridin-4-carbonil)}-amino}-metil}-3,8-dihidro-
2H-piridin-1-carboxllico obtenido en la Etapa C (0,63 g) fue disuelto en
dimetilacetamida (10 ml); fueron sucesivamente adicionados trietilamina (0,41 mil),
bromuro de tetrabutilamonio (0,40 g) y acetato de paladio(ll) (40 mg) y la solucion
fue calentada a 90°C durante 18 horas. Luego del enfriamiento hasta temperatura
ambiente, la mezcla de reaccién fue diluida con dietll éter, lavada con salmuera,
secada sobre sulfato de sodio y concentrada in vacuo. La cromatografla en gel de
silice del residuo (ciclohexano:etil acetato 8:2) proporcioné ter-butil éster de acido
1-(2-cloro-piridin-4-carbonil}-espiro[[{(4-cloro-2,3-dihidro-1H-pirrolo[3,2-c]piridin)-
3.4'-(1°,2',3 4'-tetrahidropiridin)]-1'-carboxllico (0,21 g), el cual fue identificado por
su masa Yy los espectos da RMN 1H. EM (ES+) 461/463 (MH").

>3
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Etapa E: Ter-butil éster de acido 1-(2-cloro-piridin-4-carbonil)-espiro[f(4-
cloro-2,3-dihidro-1H-pirrolo[3,2-c]piridin}-3,4'-(1°,2',3’4'-tetrahidropiridin)]-1'-
carboxllico obtenido en la Etapa D (0,19 g) fue disuelto en diclorometano (13 ml) y
tratado sucesivamente con trietilsilano (0,33 ml) y acido trifluoracético (0,63 ml); la
solucidn fue agitada bajo argbn durante 8 horas, dlluida con diclorometano,
neutralizada con bicarbonato de sodio acuoso, secada (sulfato de sodio) y
concentrada in vacuo. El residuo fue disuelto en acetonitrilo (13 ml) y tratado con
diisopropiletilamina (0,12 ml) y cloruro de 4-clorocinamilo (84 mg) durante 48
horas a temperatura ambiente. La elaboraclion acuosa standard prooporcioné un
residuo que fue purificado mediante cromatografia flash (gel de sllice,
ciclohexano:etil acetato 8:2+0,5% de trietilamina) para proporcionar el producto
del titulo (43 mg) como un sdlido incoloro. Pf. 95-96°C; EM (ES+) 513/515 (M+H").

Los compuestos Nos. CD!I-49, CDIlI-52, CDIlI-53, CDV-49, CDV-52, DlIl-
3, DIll-210, DV-3, DV-213 y DV-214 fueron preparados mediante métodos
anélogos a aquéllos del Ejemplo 5.

EJEMPLO 6
Este Ejemplo ilusira las propiedades plaguicidas/insecticidas de los

compuestos de formula (l). Los ensayos fueron llevados a cabo de la siguiente
forma:
Spodoptera littoralis (Gusano de la hoja del algodén egipcio)

Fueron colocados discos de hoja de algodén sobre agar en una placa de
microtitulacion de 24 pocilios y fueron rociados con soluclones de ensayo a una
proporcién de aplicacién de 200 ppm. Después de secar, los discos de hoja
fueron infestados con larvas L. Las muestras fueron controladas para determinar

la mortalidad, el efecto repelente, el comportamiento alimentario, y la regulacién
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del crecimiento 3 dias después del tratamiento (DAT). Los siguientes compuestos
proporcionaron al menos 80% del control de Spodoptera litioralis:

I-26, 1-30, 1-237, 11-26, 1I1-29, 11-30, 11-210, 1I-213, [I-214, 11I-3, lII-6, -7, III-26, (lI-
29, 111-30, 111-210, 11l 210 N-6xido, 111-233, 111-238, HI-237, HI-302, 111-325, 1H-328, III-
329, V-26, V-29, V-30, V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509,
VIiI-26, VIiI-29, VINI-30, VIII-210, VIII-213, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-214,
XX-233, XX-236, XX-237, CIli-210, CIi-214, CCCIil-3, CCClil-26, CCCV-3,
CCCV-28, CCCVI-3, CDIIl-49, CDIII-52, CDtii-53, CDV-48, CDV-52 y DV-3.

Heliothis virescens (Gusano de la yoma del tabaco):

Los huevos (0-24 horas de vida) fueron colocados en una placa de

microtitulacion de 24 pocillos a dieta artificial y fueron tratados con soluciones de
ensayo a una proporcion de aplicacion de 200 ppm mediante pipeteado. Después
de un periodo de incubacién de 4 dias, las muestras fueron controladas para
determinar la mortalidad de los huevos, la mortalidad de las larvas, y la regulacién
del crecimiento. Los siguientes compuestos proporcionaron al menos 80% del
control de Heliothis virescens:
I-26, 1-29, 1-30, 1-210, I-213, |-214, 1-233, 1-237, 1I-286, 11-29, 11-30, 11-210, 1I-213, lI-
214, 111-3, -6, 11I-7, 111-26, 111-29, 1I1-30, 1lI-210, 11I-210 N-6xido, 111-213, 1i1-214, Ill-
233, lil-236, i1I-237, 11i-302, iil-325, lii-328, 1li-329, V-26, V-29, V-30, V-208, V-
'210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, VIII-26, VIII-29, VIII-30, VIII-210,
VIII-213, VIII-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-213, XX-214, XX-233, XX-
236, XX-237, Cli1-49, CllI-52, ClII-53, Clll-210, Clll-214, CllI-655, CCIllI-3, CCIil-8,
CClill-7, CCCiI-3, CCCIll-3, CCClll-26, CCCllI-29, CCClI1-30, CCCV-3, CCCV-26,
CCCV-29, CCCV-30, CCCVI-3, CDIll-49, CDIU-52, CDIlII-53, CDV-48, CDV-52,
DIlI-3, DIlI-210, DV-3, DCIII-3, DCIII-7, DCIII-52 y DCV-53.
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Plutella xylostelia (Polilla dorso de diamante):

Una placa de microtitulacién de 24 pocillos (MTP) con dieta artificial fue

tratada con soluclones de ensayo a una proporcién de aplicacién de 18,2 ppm
mediante pipeteado. Después de secar, las MTP's fueron infestadas con larvas
(L2) (10-15 por pocllio). Después de un periodo de incubacién de 5 dias, las
muestras fueron controladas para determinar la mortalidad de las larvas, la
regulacién anti-alimentaria y del crecimlento. Los siguientes compuestos
proporcionaron al menos 80% de control de Plutella xylostella:
1I-26, 1I-29, 1I-30, 1I-210, 1I-214, 1i-3, 11I-8, 1i-7, 11I-26, 1iI-29, 111-30, 11I-210, 11I-210
N-6xido, 11I-213, 11I-214, 111-233, 111-236, 111-237, 111-302, 11-325, 111-328, HI-328, V-
26, V-29, V-30, V-209, V-210, V-213, V-214, V-233, V-236, V-237, V-509, VliI-26,
Viil-29, VilI-30, VIII-210, VIII-213, VIII-214, XX-26, XX-29, XX-30, XX-210, XX-
213, XX-214, XX-233, XX-236, XX-237, CllI-49, CliI-52, CilI-53, Clli-210, Clll-214,
CllI-5655, CCIlI-3, CCCIlI-3, CCClll-26, CCClii-29, CCCV-3, CCCV-26, CCCV-29,
CCCV-30, CCCVI-3, CDIlI-49, CDIII-52, CDIII-§3, CDV-52, DV-3, DV-213, DV-
214, DCIII-53 y DCV-53.

Myzus persicae (Pulgon verde del durazno):

Discos de hojas de girasol fueron colocados sobre agar en una placa de
microtituiacion de 24 pocillos y se rociaron con soluciones de ensayo a una
proporcién de aplicacién de 200 ppm. Después del secado, los discos de hoja
fueron infestados con una poblacién de pulgones de edades varladas. Después
de un periodo de incubacidn de 6 DAT, las muestras fueron controladas para
determinar la mortalidad. Los sigulentes compuestos proporcionaron al menos
80% de control de Myzus persicae:

-3, -7, v-213, Viil-28, CCClIl-3, CCCV-3 y DCIIi-3.
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Aedes aegypti (Mosquito de la fiebre amarilia):

10-15 larvas de Aedes (L2) conjuntamente con una mezcla de nutricién son

colocados en placas de microtitulacién de 96 pocillos. Las soluciones de ensayo a
una proporcién de aplicacién de 2 ppm son pipeteadas dentro de los pocillos. 2
dias més tarde, los insactos fueron controlados para determinar la mortalidad e
inhibicién de crecimiento. Los siguientes compuestos proporcionaron al menos
80% de control de Aedes aegypti:
I-26, 1-210, |-213, 1-214, 1-236, 1-237, 11-26, 11-29, 11-30, 11-210, 1-213, 1I-214, 1II-3,
-8, Nni-7, m-26, N-29, 111-30, 111-210, 111-210 N-6xido, 111-213, llI-214, 111-233, Ii-
236, 111-237, 111-302, 111-325, 111-328, 111-329, V-26, V-29, V-30, V-210, V-213, V-214,
V-236, V-237, V-509, VIiI-26, VIII-29, VIII-30, VIII-210, VIII-213, Vili-214, XX-26,
XX-29, XX-30, XX-210, XX-213, XX-214, XX-233, XX-236, XX-237, Clll-52, Clil-
53, Clll-210, Clll-214, CCIll-3, CClli-6, CClll-7, CCCl-3, CCCIll-3, CCClli-286,
CCCV-3, CCClil-28, CCCVI-3, CDIll-49, CDIlII-52, CDIII-53, CDV-49, CDV-52,
DCIli-3, DCIII-6, DCIII-52, DCIII-53 y DCV-53.

Diabrotica balteata (gusano de la ralz del malz)

Una placa de microfitulacién de 24 pocillos (MTP) con dieta artificial fue
tratada con soluciones de ensayo a una proporcién de aplicacién de 200 ppm
(concentracién en pocillo de 18 ppm) mediante pipeteo. Después de secar, las
MTP's fueron infestadas con larvas (L2) (6-10 por pocillo). Después de un perfodo
de incubacién de 5 dias, las muestras fueron controladas para determinar la
mortalidad de las larvas, y la regulacién del crecimiento.

Los siguientes compuestos dleron al menos 80% de control de Diabrotica
balfeata:

11-29, 11-30, 111-29, 111-30, 111-213, 111-2386, 111-237, V-286, V-29, V-30, V-210, V-213, V-
214, V-236, V-237, VIII-29, VIII-30, XX-30, XX-237, CliI-62, Clll-210, Clii-214,
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CCClli-28, CCCIIi-30, CCCV-3, CCCV-26, CCCV-29, CCCV-30, CDIil-49, CDIIl-
52, CDIII-53, CDV-49, CDV-52, DV-3, DV-210, DV-213, DCIll-8, DCIII-7, y DCV-
53.
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REIVINDICACIONES

1. Un método para combatir y controlar insectos, acarinos, nematodos o
moluscos que comprende la aplicacién a una plaga, a un sitio de una plaga, o a
una planta susceptible de ataque por parte de una plaga, de una cantidad efectiva
para uso insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida de un compuesto de

fdrmula I.

R®
/

(CRay)p \(CRa,)q

Rz

T i

(R)n \Y‘Ri
M

en donde Y es un enlace simple, C=0, C=S 0 §(O),dondemes 0,1 0 2;

R' es hidrégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente
sustituido,  alquilcarbonilo  opcionalmente  sustituido, aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, dialquilaminocarbonilo
opcionalmente  sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo
opcionalmente sustituldo, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, heterocidliloxi opcionalmente
sustituido, ciano, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionaimente
sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, cicloalquenilo opcionalmente
sustituido, formilo, heterociclilo opcionalmente sustituido, alquiltio opcionalmente
sustituido, NO o NR™R™ donde R™ y R™ son independientemente hidrégeno,
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COR"™, alquilo opcionalmente sustituido, arilo opcionalmente sustituido,
heteroariio opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalments sustituido o R y
R™ conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estan unidos forman un grupo —
N=C(R'®}NRR'™;, R"™ es H, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxi
opcionalmente sustituido, arilo opcionaimente sustituido, arlloxi opcionalmente
sustituido, hetervarilo opcionalments sustituido, heteroariioxi opcionalmente
sustituido o NR'®R?; R'®, R"” y R"® son cada uno independientemente H o alquilo
inferior; R'® y R® son independientements alquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido;

R2 y R® son independientemente hidrégeno, halégeno, ciano, alquilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido o anlo opcionaimente
sustituido;

el anillo

—

T

N |

es un anillo heteroaroméatico de 5 o 6 miembros;

cada R* es independientemente halégeno, nitro, ciano, alquilo C+.g opcionaimente
sustituido, alquenilo C2s opcionalmente sustituido, alquinilo Cas opcionaimente
sustituldo, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionaiments
sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalments sustituido, dialquilaminocarbonilo
opcionalmente sustituido, cicloalquilo Ci7y opcionaimente sustituido, arilo
opcionaimente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, heterociclilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituldo, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, alquiltio opcionaimente
sustituido o R¥*'R%N, donde R?' y RZ son, independientements, hidrégeno, alquilo
C1a, cicloalquilo Ca7, alquenilo Cag, alquinilo Cae, cicloalquil Cyz alquilo (Cy4),

haloalquilo Cg, alcoxi Cip alquilo (Ci.e), alcoxicarbonio Cig © R? y RZ



226 4‘ [/( }\QS

conjuntamente con el atomo de N al cual ellos estidn unidos forman un anillo
heterociclico de cinco, seis o siete miembros el cual puede contener uno o dos
heteroatomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede estar
opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Cis, 0 dos grupos R*
adyacentes conjuntamente con los &tomos de carbono a los cuales ellos estan
unidos forman un anillo carbocliclico o heterocidico de 4, 5, 6 o 7 miembros que
puede estar opcionaimente sustituido con halégeno; nes 0, 1,20 3;

cada Ra es independientemente hidrégeno, halégeno, hidroxi, ciano, alquilo Cqs
opcionalmente sustituido, alquenilo C29 opcionalmente sustituido, alquinilo Cz¢
opcionalimente sustituldo, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo
opcionalmente sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido,
dialquilaminocarbonilo opcionaimente sustituido, cicloalquilo Cs; opcionalmente
sustituido, arllo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido,
heterocicliio opcionalmente sustituido, alcoxi opclonalmente sustituldo, ariloxi
opcionalmente sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustituido, alquiltio
opcionalmente sustituido, ariltio opcionalmente sustituido o R*R%*N donde R® y
R? son, independientements, hidrdgeno, alquilo C1.s, cicloalquilo Cs7, alquenilo
Cs., alquinilo Ca., cicloalquil Ca7 alquilo (C14), haloalquilo C2¢, alcoxi Cy alquilo
(C1.s). alcoxicarbonilo Cis o R® y R?* conjuntamente con el atomo de N al cual
ollos estén unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros el
cual puede contener uno o dos heterodtomos adicionales seleccionados a partir
de O, N 0 S y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos
alquilo Cy4, 0 dos grupos Ra unidos al mismo atomo de carbono son =0 o dos
grupos Ra unidos a atomos de carbono adyacentes forman un enlace, o dos
grupos Ra conjuntamente con el 4tomo de carbono al cual ellos estdn unidos
forman un anilio de tres a siete miembros, que puede estar saturado o insaturado,

Y que puede contener uno o dos heteroatomos seleccionados a partir del grupo
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integrado por N, O y S, y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o
dos grupos alqulio C1.4; 0 dos grupos Ra conjuntamente forman un grupo -CHz-, -
CH=CH- o -CH2CH_;

pes0,1,2,3,4,506;qe80,1,2,3,4,506 silemprequeptqsea1,2,3,4,50
6;

R® es alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opcionalmente sustituido,
alquinilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionaimente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionaimente
sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente

sustituido o alquenilcarbonilo opcionalmente sustituido; o las sales o N-Oxidos de

los mismos.
2. Un método de acuerdo con la reivindicacién 1 en donde el anillo
T

es un anillo heteroaromético de 5 o 6 miembros en donde los miambros del anillo
son cada uno independientemente CH, S, N, NR*, O o CR*, siempre que al menos
un miembro del anillo sea diferente de CH 0 CR4 y que no haya més de un atomo

de O o S presente en el anillo.

3. Un método de acuerdo con la reivindicacién 1 o con la reivindicaciéon 2

donde Y es un enlace simple o C=0.

4, Un método de acuerdo con cualquier reivindicacién precedente en donde
R? y R? son cada uno independientemente hidrdgeno, alquilo C1.g, haloalquilo C1.,

alcoxi C4g 0 ciano.
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5. Un método de acuerdo con cualquier reivindicacién precedente en donde
R! es hidrégeno, alquilo Cys, cianoalqullo Cis, haloalquilo Cis, cicloalquil Cay
alqullo {C14), alcoxi Cy.¢ alquilo {C1g), heteroarilalquilo (C1.s), (en donde el grupo
heteroarilo puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo
C1.s, haloalquilo Cy.g, alcoxi Cyg, haloalcoxi Cy.4, alquilsulfonilo C,.g, alquilsulfinilo
Cis, alquiltio Cys, alcoxicarbonilo C4, alquilcarbonilamino C,a, aricarbonilo, o
dos posiciones adyacentas sobre el sistama heteroarilo puedan ser cicladas para
formar un anillo carboclclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por si mismo
opcionalmente sustituido con haldégeno), arilalquilo (C1.s) (6n donde el grupo arilo
puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis,
haloalquilo Cy.4, alcoxi Cy.s, haloalcoxi Cy.s, alquilsulfonilo C4.a, alquilsulfinilo Cy.,
alquiltio C+.¢, alcoxicarbonilo C4g. alquilcarbonilamino Cy, arilcarbonilo, o dos
posiciones adyacentes sobre el sistema de arilo pueden ser cicladas para formar
un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por sI mismo
opcionalmente sustituido con halégeno), alquilcarbonilamino Cyg alquilo (Ci.s).
arilo (el cual puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ¢lano, alquilo
C1.s, haloalquilo Cy., alcoxi Cy, haloalcoxi C1.s, alquilsulfonilo Cys, alquilsulfinilo
Cis. alquiltio Cqg, alcoxicarbonilo Cie, alquilcarbonilamino Cis, arilcarbonilo, o
dos posiciones adyacentes sobre el sistema de arilo pueden ser cicladas para
formar un anilio carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros, por sl mismo
opcionalmente sustituido con halégeno), hetercarilo (el cual puede estar
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cy.g, haloalquilo Cy.g, alcoxi
Cie. haloalcoxi Cig, alquilsulfoniio Cis, alquilsulfinilo Cis alquiltio Cis,
alcoxicarbonilo Cs.s, alquilcarbonilamino C,4, ariicarbonilo, o dos posiciones
adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden ser cicladas para formar un
anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 0 7 miembros, por si mismo

opcionalmente sustituido con halégeno), alcoxi Cie, haloalcoxi Ci4, fonoxi (en
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donde el grupo fenilo estd opcionalmente sustituido con haldégeno, alquilo Ci4,
alcoxi Cy4, haloalquilo C14, haloalcoxi C14, CN, NO, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heteroariloxi (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano,
alquilo Cis, haloalquilo Cis alcoxi Cig o haloalcoxi Cig), heterocicliloxi
(opcionalmente sustituido con halo, alquilo Cig, haloalquilo Cie, alcoxl Cis O
haloalcox Cig), ciano, alquenilo Czg, alquinilo C2-Ce, cicloalquilo Cag
cicloalquenilo Cs7, heterociclilo (opcionaimente sustituido con halo, nitro, ciano,
alquilo Css, haloalquilo C.s, alcoxl Cig 0 haloalcoxi Cig), alquiltio Cis,
haloalquiltio C1.4 0 NR™R™, donde R™ y R™ son independientemente hidrégeno,
alquilo Cy, haloalquilo Cy, alcoxi C1.¢ alquilo (C1.s), fenilo (el cual puede estar
opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo C44, alcox C44, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi C14, CN, NO,, arilo, heteroarilo, amino, dialquilamino o alcoxicarbonilo
C14), fenilalquilo (Cis) (en donde el grupo fenilo puede estar opcionalimente
sustituido con haldgeno, alquilo C14, alcoxi Cy4, haloalquilo Cq4, haloalcoxi Cy4,
CN, NO2 arilo, heteroarilo, amino, dialquilamino, alquilsulfoniloc Cis,
alcoxicarbonllo C4.s, 0 dos posiciones adyacentes sobre el anillo fenilo pueden ser
cicladas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros,
por sl mismo opcionalmente sustituido con halégeno), heteroarilalquilo (C+.) {(en
donde el grupo heteroarilo puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro,
ciano, alquilo C1.s, haloalquilo Cy.e, alcoxi C1.e, haloaicoxi Cyg, alquilsuifoniio Cy.g,
alquilsulfinilo Cig, alquiltioc Cse. alcoxicarbonilo Cig, alquilcarbonilamino Ci.e,
arilcarbonilo, o dos posiciones adyacentes sobre el sistema de heteroarilo pueden
ser cicladas para formar un anillo carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7
miembros, por s| mismo opcionalmente sustituido con halégeno) o heteroarilo (el
cual puede estar opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis,
haloalquilo Cis, alcoxi Cig 0 haloalcoxi Cis alcoxicarbonil Cis

alquilcarbonilamino Cs, feniloxicarbonilamino (en donde el grupo fenilo esta
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opcionaimente sustituido con halégeno, alquilo C.4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi Cy4, CN, NO2, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), amino,
alqullamino C.g © fenilamino (en donde el grupo fenilo estd opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Cy4, haloalquilo C44, haloalcoxi Ci4,

CN, NOg, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino)).

6. Un método de acuerdo con cualquier reivindicaclén precedente en donde
cada R* es independientemente hal6geno, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cis,
cianoalquilo Css, alcoxi Cie alquilo (Cse), cicloalquili Cjz; alquilo
(C1.8), cicloalquenil Css alquilo (C+.s), alqueniloxi Cs.g alquilo (Cs.s), alquiniloxi Ca g
alquilo (Css), ariloxialquilo (Cs3), carboxialquilo Cig, alquilcarbonil Csg alquilo
(C1.0), alquenilcarbonil Cz¢ alquilo (Ci.s). alquiniicarbonil Ca4 alquilo (Cis).
alcoxicarbonil Cig alqullo (Cis), alquenlioxicarbonil Cig alquilc (Cis),
alquiniloxicarbonil Czs alquilo (Csg), ariloxicarbonilalquilo (Ci.s), alquiltic Cig
alquilo (Cig), alquilsulfini C,s alquilo (Cis), alquilsulfonil Cis alquilo (Ci.s).
aminocarbonilalquile  (Cs), alquilaminocarbonil Cig alquilo (Cyg),
dialquilaminocarbonil C4.s alquilo (C4.5), fenilalquilo (C14) (en donde el grupo fenilo
estéd opcionalmente sustituido con halégeno, alqullo Ci4, alcoxi Cy4, haloalquilo
Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NO., arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino),
heteroarilaiquilo (Ci4) (en donde el grupo heteroariio estd opcionaimente
sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo Cis, haloalquilo Cie, alcox] Cig ©
haloalcoxi Cig), heterocidlilalquilo (C14) (en donde el grupo heterociclilo esta
opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C4.g, haloalquilo C.¢, alcoxi
Cys 0  haloalcoxl Cig), alquenilo Czs, aminocarbonilaiquenilo (Cas),
alquilaminocarbonil C+.Cg alquenilo (Cas), dialquilaminocarbonil (Cs) alquenilo
(C2.s), fonilalquenilo (C24) (en donde el grupo fenilo esta opcionalmente sustituido

con halégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4, haloalcoxi Ci4, CN, NO2,
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arilo, hetsroarilo, amino o dialquilaming), alquinilo C,4, trimetisililalquinilo (Cz.s),
aminocarbonilalquinilo  (Czs), alquilaminocarbonil Cig alquinilo {Cgzs),
dialquilaminocarbonil (C4.¢) alquinilo (C2.g), alcoxicarbonilo Cy¢, cicloalquilo Cs7,
halocicloalquilo C3.7, clanocicloalquilo Cs.7, alquil C1.3 cicloalquilo (C37), alquil C1.a
halocicloalquilo (Cs.7), fenllo {opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Ci,
alcoxi C14, haloalquilo C4, haloalcoxi C14, CN, NOg, arilo, heteroarilo, amino o
dialquilamino), heteroarilo (opcionalmente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo
C1.s, haloalquilo C1.5, alcoxi Cy.s 0 haloalcoxi Cy.g), heterociclilo (en donde el grupo
heterocidlilo estd opcionaimente sustituido con halo, nitro, ciano, alquilo C,g,
haloalquilo Ci¢, alcoxi Cig 0 haloalcoxi Cig), 0 2 grupes adyacentes R*
conjuntamente con los 4tomos de carbono a los cuales ellos estan unidos forman
un anillo carbociclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 mlembros el cual puede estar
opcionaimente sustituido con halégeno, alcoxi Cie, haloalcoxi Cig, fonoxi
(opcionalmente sustituido con halo, nitro, clano, alquilo Cys. haloalquilo Cysg,
alcoxi C1s 0 haloalcoxl Cyg), heteroariloxi (opcionaimente sustituido con halo,
nitro, ciano, alquilo C1.s, haloalquilo C4.s, alcoxi C1.s 0 haloalcoxi Cy.g), alquiltio C1.5
o R'®’R®N, donde R'™ y R* son, independientements, hidrégeno, alquilo Cy.,
cicloalquilo Cs7, alquenilo Csg, alquinilo Cs g, haloalquilo C,.4, alcoxicarbonilo Cyg
o R" y R® conjuntamente con el 4tomo de N al cual ellos estén unidos forman un
anillo heterociclico de cinco, seis 0 siete mlembros el cual puede contener uno ¢
dos heterodtomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede
estar opclonaimente sustituido con uno o dos grupos alquilo C1s; ynes0, 1,20
3.

7. Un método de acuerdo con cualquier reivindicacion precedente en donde
R® es alqullo Cs.10, haloalquilo Cy.1, arilalquilo (C+.g) (en donde el grupo arilo esté

opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo Cy4, alcoxi Ci4, haloalquilo Cyy,
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haloalcoxi Ci4, CN, NO, arilo, hetemario, amino o0 dialquilamino),
heteroarilalquilo (C+s) (en donde el grupo hetervarilo estd opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo C14, alcoxi Cy4, haloalquilo C44, haloalcoxi Ci,
CN, NQ,, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), arilcarbonilalquilo (C+.s) (en
donde el grupo arilo puede estar opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo
C1«, alcoxi C44, haloalquilo C44, haloalcoxi Cy4, CN, NO., arilo, heteroarilo, amino
o dialquilamino y el grupo alquilo puede estar opcionalmente sustituido con arilo),
alquenilo Cz.5, haloalquenilo C.., arilalquenilo (C2.s) (en donde el grupo arilo estéa
opcionalments sustituido con haldégeno, alquilo Ci4, alcoxi Ci4, haloalquilo Ci4,
haloalcoxi C4.4, CN, NO>, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino, alcoxicarbonilo
Cts, 0 dos sustituyentes adyacentes pueden ciclarse para formar un anillo
carbociclico o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros), heteroarilalquenilo (C2s) (en
donde el grupo heteroarilo estd opcionalmente sustituido con halégeno, alquilo
C14, alcoxi C44, haloalquilo C1.4, haloalcoxi Ct4, CN, NO3, arllo, heteroarilo, amino
o dialquilamino, alcoxicarbonilo Ci¢, 0 dos sustituyentes adyacentes pueden
ciclarse para formar un anlllo carbociclico o heterociclico de 5, 6 0 7 miembros),
alquinilo Cas, fenilalquinilo (C2s) (en donde el grupo fenilo estd opcionalmente
sustituido con haldégeno, alquilo Cy4, alcoxi Cy4, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Ci.4,
CN, NOg2, arilo, heteroariio, amino o dialquilamino), cicloalquilo Caz,
alcoxicarbonilo Cy.s, alquilcarbonilo Cig, haloalquilcarbonilo Cis ©
_arilalquenlicarbonilo (Cz.s) (en donde el grupo arllo puede estar opcionalmente
sustituido con halégeno, alquilo C14, alcoxi C44, haloalquilo Cy4, haloalcoxi Ci,
CN, NOg, arilo, heteroarilo, amino o dialquilamino), o0 ~C(R*'){(R®)}-[CR®=CR*]z-
R™ donde z es 1 0 2, R*' y R® son cada uno independientemente H, halo o
alquilo Cy.2, R*® y R* son cada uno independientemente H, halégeno, alquilo Cy,
o haloalquilo Ci4 y R® es arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo

opcionalmente sustituido.
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8. Un método de acuerdo con cualquier relvindicacién precedente en donde
cada Ra es hidrégeno.

9. Un método de acuerdo con cualquier reivindicacién precedente en donde p

es102yqes203.
10. Un compuesto de férmula I
PB

(CRajp (CRa,q

RZ
T 3
R
RN \
Y- R

en donde Y es C=0, C=§;

R! es hidrégeno, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxicarbonllo opcionaimente
sustituido,  alquilcarbonilo  opcionalmente  sustituido,  aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, dialquilaminocarbonilo
opcionalmente  sustituido, arilo opcionaimente sustituido, heteroarilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroariloxi opcionalments sustituido, heterocicliloxi opcionalments
sustituido, ciano, alquenilo opcionaimente sustituido, alquinilo opcionalmente
sustituido, cicloalquilo opcionalmente sustituido, cicloalquenilo opcionaimente

sustituido, formilo, heterociclilo opcionalmente sustituldo, alquiltio opcionalmente
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sustituido, NO o NR'™ R donde R"™ y R'* son independientements hidrégeno,
COR'™, alquilo opcionaimente sustituido, arilo opcionaimente sustituido,
heteroarilo opcionalmente sustituido, heterociclilo opcionalmente sustituido o R y
R™ conjuntamente con el 4tomo de N al cual elios estan unidos forman un grupo
-N=C(R"®)-NRVR'; R' es H, alquilo opcionalmente sustituido, alcoxi
opcionaimente sustituido, arilo opcionaimente sustituido, arloxi opcionalmente
sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, heteroariloxi opcionalmente
sustituido o NR™R?; R™, R" y R" son cada uno independientements H o alquilo
inferior; R'® y R® aon independientemente alquilo opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido o hetaroarilo opcionalmente sustituido;

R?2 y R® son independientemente hidrégeno, hal6geno, ciano, alquilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido o arilo opcionalmente
sustituido;

el anillo

—

T

N

8s un anillo heteroaromético de 5 0 8 miembros;

cada R* es independientemente halégeno, nitro, ciano, alquilo C1.¢ opcionaimente
sustituido, alquenilo C.¢ opcionalments sustituido, alquinilo C.s opcionalmente
sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente
sustituido, alquilaminocarbonilo opcionaimente sustituido, dialquilaminocarbonilo
opcionalmente sustituido, cicloalquilo Cs; opclonalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, hetervarilo opcionalments sustituido, heterociclilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, heteroariloxi opcionaimente sustituido, alquiltio opcionalmente
sustituido o R*'R¥N donde R*' y RZ son, independientemente, hidrégeno, alquilo

Cis, cicloalquilo Cs7, alquenilo Cie alquinilo Cae, cicloalquil
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Cs7 alquilo (Ci4), haloalquilo Ca¢, alcox Cy.g alquilo (C4.g), alcoxicarbonilo Cg 0
R?' y R2 conjuntamente con el 4&tomo de N al cual ellos estan unidos forman un
anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros el cual puede contener uno o
dos heterodtomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede
estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo C1.5 0 dos grupos R*
adyacentes conjuntamente con los atomos de carbono a los cuales ellos estan
unidos forman un anlllo carbociclico o heterociclico de 4, 5, 6 o 7 mlembros que
puede estar opcionalmente sustituido con halégeno; nes 0, 1,20 3;

cada Ra es independientemente hidrégeno, haldégeno, hidroxl, cleno, alquilo Cyg
opcionalmente sustituido, alquenilo Ca4 opcionaimente sustituido, alquinilo Co4
opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo
opcionalmente sustituido, alquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido,
dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituido, cicloalquilo C37 opcionalimente
sustituido, arilo opcionalmente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido,
heterociclilo opcionalmente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituido, ariloxi
opclonaimente sustituido, heteroarioxi opcionalmente sustituido, alquiltio
opcionalments sustituido, ariltio opcionaimente sustituido o R*R*N donde R® y
R* son, independientemente, hidrogeno, alquilo Cy.s, cicloalquilo Cz7, alquenilo
Cs.s, alquinilo Cag, cicloalquil Cs7 alquilo (C1), haloalquilo C2, alcoxi Cy.4 alqullo
(C1.s), alcoxicarbonilo Ct.s 0 R? y R* conjuntamente con el 4tomo de N al cual
elios estan unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros el
cual puede contener uno o dos heterodtomos adicionales seleccionados a partir
de O, N 0 S y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos
alquilo C1s, 0 dos grupos Ra unidos al mismo &tomo de carbono son =O o dos
grupos Ra unidos a atomos de carbono adyacentes forman un enlace, o dos
grupos Ra conjuntamente con al 4tomo de carbono al cual ellos estan unidos

forman un anillo de tres a siete miembros, el cual puede ser saturado o
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insaturado, y que puede contener uno o dos heterodtomos seleccionados a partir
del grupo integrado por N, O y S, y el cual puede estar opcionalmente sustituido
con uno o dos grupos alquilo Ci4; 0 dos grupos Ra conjuntamente forman un
grupo -CHz-, -CH=CH- 0 —-CH2CH3;
pes0,1,2,3,4,506;qes50,1,2,3,4,506slemprequep+qseai, 2,3,4,50
6

R® es alquilo opcionalmente sustituido, alquenilo opclionalmente sustituido,
alquinilo opcionalmente sustituido, cicloalquilc opcionalmente sustituido, arilo
opcionalmente sustituido, alcoxi opcionalmente sustituido, ariloxi opcionalmente
sustituido, alcoxicarbonilo opcionalmente sustituido, alquilcarbonilo opcionalmente
sustituido o alquenilcarbonilo opcionalmente sustituido; o las sales o N-Oxidos de

los mismos.

11.  Un compuesto de férmula Il

(CRaz)p \(CRa,)q

T

(R,)n \
] Y"'"R‘
(1))
en donde R® es H o fer-butoxicarbonilo y n, p, q. R', R%, R®, R* y Ra son como

fueron definidos en la reivindicacién 10.

12. Una composicién insecticida, acaricida y nematicida que comprende una
cantidad eficaz para uso insecticida, acaricida o nematicida de un compuesto de

férmula | como fue definido en la reivindicacion 1.
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RESUMEN

El uso de un compuesto de Férmula (1)

Rz
T 3
R
R)n \
Y— R
)

Y es un onlace simple, C=0, C=S 0 S(O)n donde m es 0, 1 o 2; el anillo
representado por T es un anlllo heteroaromético de 5 o 6 miembros y R, R?, R?,
R® y Ra son grupos orgénicos especificadosypes 0, 1,2, 3,4,506; p+qes 1, 2,
3, 4, 5 0 6; o las sales 0o N-6xidos de los mismos o las composiciones que los
contlenen para el control de Insectos, acarinos, nematodos o moluscos; también

son provistos nuevos compuestos.
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en donde Y s un enlace simple, C=0, C=S 0 S(O)ndondemea 0,102,

R! ea hidrogeno, alquilo opcionaimente sustituido, alcoxicarbonilo opcionaimente sustituido, elquilcarbonilo opcionalimenta sustiuldo,
aminocarbonilo, alquitaminocarbonilo opcionalmente sustituido, dlalqullaminocarbonilo opclonaiments sustiuido, arilo opcionaiments
susiituido, heteroarlio opclonalmente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituldo, ariloxi opcionaimente susiituido, heteroariloxi
opcionalments susfituido, heterociciloxi opcionaimente sustituido, clano, alquenilo opcionalmente sustituldo, alquinio opcionalments
sustituldo, cicloalqullo opcionalmente sustituido, cicloelquenilo opcionaimente sustituido, formilo, heterociclilo opcionalments susfituido,
alquilio opcionalmente sustituido, NO o NR™R™ donde R¥ y R' son independientamente hidrégeno, COR®, alquilo opcionalmente
sustitvido, arllo opcionalmente sustituide, heteroarilo opcionalmenta sustitvido, heterociclilo opcionalmente sustituldo o R1? y RM
conjuntamente con el &tomo de N al cusl elles estén unidos forman un grupo —-N=C{R16}-NR'’R'®; RS g3 H, alqullo opcionaiments
sustiiuldo, alcoxi opcionalmente sustitukio, arllo opclonalments sustituido, arlloxt opclonaiments susfituido, heteroarlio opclonaimente
sustituido, heteroariloxi opcionalmente sustiuido o NRR®; R, R17 y R son cada uno Independientemente H o alquilo infarior; R y
R® son Independientements alquilo opcionalmente sustituido, arilo opclonaiments sustituido o heteroariio opclonaimente sustituido;

R? y R? son independientemente hidrogeno, heldgeno, cieno, akquilo opcionaiments sustituido, alcoxi opclonaimente sustituide o arilo
opcionaimente sustifuido;

ol anfiio

)

SN
o8 un anllio heteroaromético de 5 o 6 miembros;
cada R* es independientenente haldgeno, nitro, ciano, alquilo C+s opcionaiments suslituiio, alquenilo Czs opcionalments sustituido,
alquiniio Cze opcionaimente susiituido, alcoxicarbonile opclonaiments susfituido, alquiicarbonlio opcionaimente sustituido,
alquilaminocarbonlio opcionaimente sustituko, dialquilaminocarbonilo opcionalmente sustituide, clcloalquilo Cs7 opclonaimente
sustituido, arlo opclonalmente susfituido, heleroarilo opcionaimente sustifuido, heterocidlio opcionalmente sustituido, alcoxi
opcionalments susfituido, arioxi opclonalmente sustituido, hetaroarox opcionalmente sustituido, alquiltio opcionalmente sustituido o
R#R™N, donde R2! y R2 son, independientemente, hidrégeno, alquilo Cts, cicloaiqullo Ca7, alquenilo Cas, alquinflo Cs., cicloakquil Car
alquilo (C14), haloalquilo Cz, alcoxi Ci-s alquilo (C1.s), alcoxicarbonilo C1.6 0 R y R2 conjuntamente con el dtomo de N af cual ellos
estan unidos forman un anillo heterociclico de cinco, seis o siete miembros el cual puede contener uno o dos hetsroétomos adicionales
seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede estar opcionalmente sustituldo con uno o dos grupos akqullo Crs, 0 dos grupos R*
adyacentes conjuntamente con los dtomos de carbono a los cuales elloa estén unidos forman un anillo carbocliclico o heterocicico de
4, 5, 6 0 7 miembros que puede estar opcionalments susfituido con haldgeno; nes 0, 1, 20 3;
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cada Ra &s Independientemente hidrdgeno, haldgeno, hidroxi, ciano, alquilo C+s opclonalmente sustituido, alquenilo Ca4 opcionaimente
susfituldo, alquinlio Cz2a opcionaiments susiituido, alcoxicarboniio opclonallmnta sustituido, alquilcarbonlio opclonalments sustituido,
akullaminocarbonio opcionaimente sustituido, dialquilaminocarbonlio opclonaimenis sustituido, cicloalquilo Ca» opclonaiments
sustiuido, ario opcionalmente susiituido, hetercarlio opclonaimente sustituido, heterociclilo opcionaiments sustituido, alcox
opcionaimente susfituido, ariloxi opcionaiments sustiiuido, heteroariloxi opcionaimente sustituido, alquiiio opclonaiments sustituido,
ariltio opcionalmente sustifuido o RBR#N donde RZ y R™ son, independientemente, hidrégeno, alqullo C1-, cicloalquilo Ca+, alquenilo
Css, alquinilo Cas, ciclogiquil C-r alquilo (C14), haloalqullo Cz4, alcoxi C1.s alquilo {C1.s), alcoxicarbonilo C1a 0 R2 y R conjuntamente
con al &iomo de N al cusl ellos estén unidos forman un enillo hetsrociclico de cinco, sala o alate miembros el cual pueda contener uno
o dos heteroétomos adicionales seleccionados a pariir de O, N o S y el cual puede estar opcionaimente sustituido con uno o dos
grupos alqulio Cia, 0 dos grupos Ra unidos al mismo afomo de carbono son =0 o dos grupos Ra unidos a Atomos de carbono
adyacentes forman un enlace, o dos grupoe Ra conjuntaments con el &tomo de carbono al cual ellos estén unidos forman un anillo de
fres a siete miembros, que puede ester saturado o insaturado, y que pueda contener uno o dos heleroitomos selecclonados a partir del
grupo Integrado por N, O y S, y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alqulio C14; 0 dos grupos Ra
conjuntamente forman un grupo -CHz-, -CH=CH- 0 -CH:CHz;

peal,1,23,4506;qea0,1,2 3,4, 506 slemprequepiqseat, 2, 3,4, 506;

R®* es akulio opcionaimente sustitvido, alquenilo opcionaiments sustituldo, aiquinlio opclonaimente sustiiuido, cidoalquilo
opcionalmente sustituido, ario opcionaimente sustifuido, alcoxi opcionalmente sustiiuido, ariloxi opcionatmente sustituido,
alcodcarbonllo opdonnlmnnln sustiuido, alquilcarbonilo opcionalmente sustiiuido o alquenlicarbonilo opdondmenh sustituido; o las
sales 0 N-xidos de los mismos.

Un compuesto de formula I

on donde Y es C=0, C=5;

R' es hiirégeno, alquilo opcionaimente sustituido, alcoxicarbonlio opcionalments sustituido, alquiicarbonllo opclonalmente sustiuido,
aminocarbonlio, alquilaminocarbonilo opclonaimente sustituldo, dialqullaminocarbonilo opclonaimente sustituldo, arlo opcionalmante
sustituido, heterarilo opclonalments sustituldo, alcox opclonaiments sustituido, arilox opcionalments sustitvido, hebsroarioxi
opcionaimente sustituido, heterociclilod opclonalmente sustituido, ciano, alquenilo opcionalmente sustituido, alquinilo opcionaimente
sustituldo, cicloalqullo opcionalmente sustituiio, cicloalquenilo opcionaiments sustituido, formito, heterocicllio opcionaiments sustiuido,
alquiitio opclonaimente susfituido, NO o NR™R* donde R'® y R son Independientemente hidrogeno, COR!S, alqulio opcionalmente
susfituldo, arllo opclonaimente austituido, heteroariio opcionalmente sustiiuido, heterocicllio opclonaiments sustituido o R' y R¥
conjuntamente con e domo de N a cual elos estin unidos forman un  grupo
-N=C{R1%)-NR'7R18; R15 @g H, alquilc opclonaimente sustituido, alcoxi opcionaimente sustituido, arilo opcionalmente sustituido, ariloxi
opcionaimente sustituido, heteroarilo opcionalmente sustituido, heteroarliox opclonaiments sustiuido 0 NR'*R®; R®, R17 y R™ son
cada uno independieniements H o alquilo Iinferlor; R® y R® son independientemente alquilo opcionalmente suslituido, arilo
opcionaliments sustituldo o heteroartio opcionalmente susfituido;

R2 y R? son Independienterents hidrdgeno, haldgeno, ciano, alquile opcionalments sustituido, alcoxi opclonaiments sustituldo o arllo
opciongiments sustituido;

ol anillo

—

T

N |

s un anlllo heteroaromético de 5 o 8 miembros;

cada R* es independientements halkdgeno, nitro, ciano, aiquilo C+s opcionaimente sustituido, alquenilo Czs opclonalmenta sustituido,
glquinlo Cze opcionalmente sustituido, alcoxicarbonilo opclonalmente sustitvido, alquilcarbonilo opcionalmente  sustiuido,
gquilaminocarbonilo  opclonalments sustitulde, dialquilaminocarbonlic opcionaimente susttuldo, cicloaiqullo Car opclonalments
sustituido, arllo opcionaiments susfituido, heteroarilo opcionalments sustituido, heterociclilo opcionaimente susfituido, alcoxi
opcionalments sustituido, ariloxi opcionalmente sustituido, heteroarliox] opcionaimente sustituido, alquiltio opcionaimente suetiiuido o
RMRZN donde R?' y R2 son, independientemente, hkirogeno, alquilo Ci, cicloalquilo Car, alquenilo Css, alquinilo Cas, cicloalquil
Cs alquilo (C14), haloalqullo Cas, alcoxi C1-e alquilo (Cr.), alcoxicarbonllo Cis 0 R y R2 conjuntamente con el aiomo de N al cual
ellos estan unidos formen un anliio heterociclico de cinco, sais o siete miembros el cual puede contener uno © dos heieroétomos
adicioneles saleccionados a partir de O, N 0 S y el cual puede estar opcionalmente sustituido con uno o dos grupos alquilo Cis 0 dos
grupos R* adyacentes conjuntamente con los atomos de carbono a los cuales ellos esidn unidos forman un anilo carbociclico o
heterociciico de 4, 5, 6 0 7 miembros que puede estar opclonaimente sustituido con halégeno; nes 0,1,203;

cada Ra es independientemente hidrdgeno, haldgeno, hidroxi, ciano, alquilo C+s opclonalments sustituido, alquenilo C24 opcionaiments
sustituido, alquinilo Cz2e opclonaimente sustituido, alcoxicarbonilo opcionaiments sustituldo, alquilcarbonilo opcionalmente sustituido,
alquilaminocarbonllo opcionaimente sustituldo, diakuilaminocarbonlio opclonaimente susfituldo, cicloalquilo Cs» opcionaimente
sustituido, arilo opcionaimente sustituido, heteroariio opcionaimente susiituido, heterocicliio opclonalmente sustituldo, alcox
opclonaiments sustituldo, ariloxi opclonaimente sustituido, heteroarfiox opcionaiments sustituido, alquittio opcionaimente sustituido,
arfitio opclonalmente sustituido o RBRMN donde RZ y R son, Independientemente, hidrigeno, alquilo Ci.s, cicoalquilo Ca-7, alquenilo
Cs+, alquinlio C3s, deloalquil Cs alquilo (C14), haloalquilo Ca4, alcoxi Crs alqullo (Cr-e), alcoxicarboniio C+s 0 R3 y R¥ conjuntamente
con &l &tomo de N al cual ellos estan unidos forman un anillo heterociciico de cinca, sels o siete miembros el cual puede contener uno
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¢ doa helerodiomos adicionales seleccionados a partir de O, N o S y el cual puede estar opclonaimente sustiluido con uno o dos
grupos elquio Cie, 0 dos grupos Ra unidos & mismo étomo de carbono son =0 o dos grupos Ra unidos a dtomos de carbono
adyacentas forman un enlace, o dos grupos Ra conjuntaments con al 4tomo de carbono al cuel elios estin unidos formen un anilio de
tres a siste mlembros, of cual puede ser saturado o insaiurado, y que puede contener uno o dos heterodtomos seleccionados a partir
del grupo Integrado por N, O y S, y el cual puede estar opclonaimente sustituldo con unc o dos grupos akquilo C1s; o dos grupos Ra
conjuntamente forman un grupo -CHz-, -CH=CH- 0 <CHzCHz;

pes0,1,23,4,506;qe30,1,2,3,4, 506 siempreque p+qsea 1,2,3,4,508;

R? es alquio opcionaimente sustibuido, alquenilo opcionaimente susfituido, elquinilo opcionaiments sustiuido, cicloalquilo
opclonaimente sustiiuldo, arllo opcionaimente sustituido, alcoxi opcionaiments sustituido, arlloxi opcionaimente sustituldo,

alcoxicarbonilo opcionalments sustituido, alquilcarbonilo opcionaimente sustituido o alquenticarboniio opclonaimente sustituiio; o las
sales 0 N-Oxidos de los mismos.
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Doctor (a)

CASTELLANOS MARGARITA
Apoderado(a) y/o Representante de
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REFERENCIA Radicacién No. 6 66822
Bolicitud internaciomal IB2004 /004083
Fecha inicio fase nacional 12/07/2006

Trimite 11
Evento 379
Actuacién 430
oficio No. N 11086

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento el articulo 38 de
la Decisién 486 de la Comipién de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperaciién en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Clrcular
Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comumica que:

1. 81 fuere el caec, el solicitante debe adjuntar la traduccién de los anexos del
reporte de examen preliminar intermacional (Art. 36.2.b) del tratado PCT.

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decigién 486, se le
requiere para que dentro del término de dos meses siguientes a la fecha de
notificacién del presente oficio, complete los requisitos anteriormente enunciados.
En casc de no dar cumplimiento al presente requerimiento, la solicitud se
considerari abandonada y perderi su prelacliém.

Kotifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulq quin 1l titulo primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

ALTX BPEDES DE VERGEL
Jefe de Ya divisiém de Nuevas Creacicmnes

El ‘anterior requerimiento fue notificado por fijacién en lista de
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