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The-undersigned

:"a_c'tin’g: on behialf of and representing _ _
SYNGENTA PARTICIPATIONS AG; a-company

iinco_l:fporated under the law of Switzerland

domiciled at'Basel, Switzerland

hereby appoints ‘ _
JIMENA ESCOBAR-URIBE and/or IGNACIO
ESCOBAR-URIBE | .

ddm;élled; :t_Bogdta,-quombia N
CARRERA 11 A No.:94-76 OF: 305-306 -

1ative, judicial and
fColombia, in any
ation.of patents,

I domicile;- 2. fo prepare, apply for, obtain,
tesdnd. repister contracts, licenses; -authorizations
F tions of. any kind;-3. /to" intervene as
S “or. defendants, in- any instance -or appeal,
ge, court, tribunal, - corpord

futhority in any judicial, adminis
ction, siich-as: aétions dealing wi commercial

and nullity actions; recovery
oin;obtainment and wotking of
[ dealing with ~unfair
comipetition; criminal  actions; actions claiming
- ‘indemnity ‘for damages; complaints or remarks on all
sort of industrial property matters; the performance of
precautionary measures, and in any other similar action,

gasure or appeal related to industrial property matters,
ghts and neighbouring rights and obtentor of
" arieties rights. '

To: this . ¢ffect, we. hereby authorize them' to file
- .applicati xf"s;»maké_»d'c'seriptions, -amendmeits, protests,
' «declarations,  oppositions, cancellations, appeals and
~.claims;ito pay 'taxe_‘s;.-v-;quotas-.-and liens as provided by
< Taws-to waive ‘or.abandon granted: rights- or -rights in
process. of , being -grafited, - 16" “receive all kind of
- documents and securities; to’ iSsue” the ‘respective
reléases dnd, in general'to take, before said authorities,
pertinent steps to the dbové-mentioned purposes and
take all measures they may deem advisable to -protect
.our interests, with all other necessary legal factlties,
. -and-we hereby declare as good and valid whatever the
‘atforneys should do to our benefit. o

This;power comprises the authority to ratify or confirm

on :our behalf any action, as well as-the faculty of

receiving, - desisting, Jtransacting, comipromising,

-conciliating, substituting . and revoking substitutions;

taking notifications and appointing judicial or-extra-

judicial attorneys.

Signed at....Basel, Switzerland. . .
on -
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POWER OF ATTORNEY
DOCUMENTO DE PODER

El'suscrito

obrando en nombre y representacion de

SYNGENTA PARTICIPATIONS
constituida y organizada seglin las leyes de
Suiza. ' '

con domicilio-en Basilea, Suiza

nombra a

JIMENA ESCOBAR-URIBE

ESCOBAR-URIBE

domiciliados en Bogot4, Colombia
CARRERA 11 A No. 94-76 OF. 305-306

AG,

Yo IGNACIO

apoderados verdaderos y legales con poder especial,
amplio y suficiente: 1. para recabar de las oficinas y
autoridades colombianas administrativas, judiciales y de
policia en cualquier instancia o recurso, la obtencién de
_patentes de invencion, modelos de utilidad, disefios
industriales, registro de marcas, nombres de dominio,
registro .de derechos de autor y derechos conexos,
registro de variedades vegetales, depésito de nombres

" -comerciales y ensefias, registros sanitarios, asf como sus
‘traspasos, prérrogas, renovaciones, cambios de nombre
y de domicilio; 2. elaborar, tramitar, solicitar, obtener,
realizar, ejecutar y registrar  contratos, licencias,
autorizaciones y registros de cualesquiera clase; 3.
intervenir como demandante o como demandado en
cualquier instancia Yy -recurso, y ante cualquier Juez,
" -entidad, corporacién, funcionario publico o autoridad en

-CO

cloties derivadas del nombre o
merciales; observaciones u opos

diciales, administrativas y de policia, tales
ensefia
icion al regisiro dé
marcas; acciones de caducidad y nulidad; acciones:

reivindicatorias; acciones derivadas de la obtencién o

explotacion de licencias; accion

de

sleal; demandas penaie

sy civiles; acciones de

indemnizacién de per'juicios,r reclamos u observaciones

2 cualquier asunto * sobré* -propiedad” industrial; el
-gjercicio de medidas cautelares Y cualesquiera otras-

acciones, medidas o recursos similares relacionados con
la propiedad industrial, los derechos de autor y derechos
-conexos y los derechos de obtentor de variedades
vegetales. )
este efecto, los facultamos para elevar ‘solicitides,
formular  descripciones, enmiendas,  protestas,

A

"declaraciones, oposiciones, cancelaciones, apelaciones

y

¥, en general, para dar ante dichas autoridades todos los -

reclamos; pagar impuestos, cuotas y gravamenes
prescritos por la ley; renunciar o desistir a derechos
concedidos o en curso de concesién; recibir toda clase
de documentos y valores dando el descargo respectivo,

pasos necesarios al efecto indicado y tomar todas las

medidas que creyeren conducentes al resguardo de -

nuestros intereses, con todas las demds facultades

necesarias g
. declaramos

e i
; Mike;fDannnaﬁn Lo _Ann’e’_i__-;t'e
~. Trademark. Specialist Applic:

i

- Firmado:en

F FepLele, 2007

RYNCENTR. LAAN GO ATIONS A

S...de-~Comipetencia ™



LEGALIZATION

l, the undersigned Notary Public, residing in"Basle (Switzerland), certify as true and
authentic the signatures applied on the back of this document by Messrs. Mike
Dammann, German citizen, residing in*Eimeldingen (Germany), and Mrs. Annette
Wanner, French citizen, residing in Wentzwiller (France).

These two persons are authorized to represent, the first as Trademark Specialist, the
second as Application Specialist the Syngenta Participations AG, a company
limited by shares legally domiciled in Basle, with their joint signature by two

according to a special power of attome. Sy

=Es personally.

b_ruar_y.2001.’2"(fvs)0-’fﬁousand-on_e).

Legslization

e hieraby certify that the sionsture of Nir 4
£, rer—, &, Ol
notary public in Basle (Swikedand), who is
personally known 19 ug, s gonuine,

Baste, 1%, Feb, 2001

i\:gO. ¢

_ ( Canton of




f/ o o Traduccién oficial hecha por Jimena Escobar Uribe, traductora
: e intérprete oficial segun resolucién No. 0369 del Ministerio

S de Justicia, del documento que lleva el sello de legalizacién
R No. 416459 de marzo 8 de 2001 y firmado por el Jefe de
b ”; Legalizaciones en Santafé de Bogota D.C. (firma ilegible), el

g cual corresponde a un documento de ' poder en inglés con su

correspondiente traduccidén al espafiol (razén por la cual no
se hace traduccién del mismo texto), otorgado por la sociedad
SYNGENTA PARTICIPATIONS AG, constituida Yy organizada segun
las leyes de. Suiza, domiciliada en Basilea, Suiza a Jimena
Escobar-Uribe y/o Ignacio Escobar-Uribe y firmado en Basilea,
Suiza el 7 de febrero de 2001 por Mike Dammann, Especialista
en Marcas y por Annette Wanner, Especialista en Solicitudes.

LEGALIZACION

Yo, el suscrito Notario Piblico, residente en Basilea
(Suiza), certifico como verdaderas y auténticas las firmas

. inscritas en el reverso de este documento por los sefiores
) Mike Dammann, .ciudadana - alemdn, residente en Eimeldingen
PR (Alemania) .y la sefiora Annette Wanner, ciudadana francesa,
~_ - residente en Wentzwiller (Francia).

i Estas dos personas estan autorizadas para representar, el
Fa primero como Especialista de - Marcas, la seqgunda ' como

/ . Especialista de Solicitudes, a Syngenta Participations AG,
’ una sociedad limitada por acciones legalmente domiciliada en
S Basilea, con su firma. conjunta por dos de acuerdo con un

poder especial.

L Conozco a las nombradas Y a sus firmas personalmente.

Basilea, este_li (decimdcﬁarto) dia de febrero de 2001 (dos. !
mil uno).

(fdo) Firma ilegible
Sello oficial notarial
Conrad Haab I.U.D.
Leg. Prot. 655/2001

Legalizacidén(Sello)

Por medio del presente certificamos que la firma , del
sefior (ilegible) notario publico en Basilea (Suiza), quien es
personalmente conocido por nosotros, es genuina. ’
- Basilea, -15 de febrero de 2001
No. 27648 , _
Cancilleria de Estado del Cantén de |
(sello oficial) .
(fdo) Hedidi Fischer

rrsne

~ La firma vy sello "precedentes fueron £
b Consulado de Colombia en Berna, Suiza,m
de. 2001, bajo el numero 0233, firmas

- “Arbe TEET My o \, > @W@M .
| 7 [IMENA ESCOBAR URIBE o

j - - : Teadlunter e latérprete Oficial -
P S  Reshueite No.G3E9 Min. Justicia 1995 :






AUTENTICACION DE FIRMA No. (1253
BERNA, 15 DE FEBRERO DEL 2001

El Suscrito Segundo Secretario Encargado
de las funciones consulares de la embajada de la republica de:
Colombia

CERTIFICA

Que la  sefiora HE[DI F[SCHER que autoriza el presente
documento, ejercia legalmente en la fecha expresada, las
funciones de Oficial de la Cancilleria de Estado del Cantén de
Basilea v que la flrma y sello que en el documento aparecen como
suyos, son los que usa y acostumbra en sus actos oficiales, de
acuerdo con el registro que se lleva en este Consulado.

El Suscrito Segundo Secretario Encargado de ‘las Funciones
Consulares de la Embajada; no asume responsabilidad alguna por
el contemdo del documento autenticado.
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5.)
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JUNG, Pierre
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza );

GODFREY, Christopher, Richard, Ayles
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza );

LUTZ, William
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza );

MAIENFISCH, Peter
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza );

STOLLER, André
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza ),

ZAMBACH, Werner
( Schwarzwaldallee 215, CH-4058 Basilea, Suiza ).
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Resumen

U

7N

Un compuesto de formula (I): en donde A", A%, A%, A* R', R% G', G%, Q' y Q° son
como se definen en la reivindicaciéon 1; o una sal o un N-6xido del mismo
compuesto. Ademas, la presente invencion se relaciona con los procesos y los
intermedios para preparar compuestos de férmula (I) para composiciones de
insecticidas, acaricidas, molusticidas y nematicidas que incluyen estos
compuestos, y con los métodos para la utilizacion de estos compuestos para

combatir y controlar plagas de insectos, acaros, moluscos y nematodos.

153



10

15

WQO2008/074427 - PCT/EP2007/010852

COMPUESTOS INSECTICIDAS

La presente invencion se refiere a cierfos derivados de bisamidas
aromaticas, al proceso e intermediarios para prepararlos, a composiciones
insecticidas, acaricidas, molusquicidas y nematicidaé gue los contienen y a métodos
para utilizarlas para combatir y controlar plagas de insectos, acaros, moluscos y

nematodos.

Derivados de biasmidas aromaticas con propiedades insecticidas se
divulgan, por ejemplo, en EP 1, 714, 958, JP 2006/306771, WO 06/137376, WO

06/137395 y WO 07/017075.

Sorprendentemente, ahora se ha encontrado que ciertos derivados de
bisamidas aromaticas que tienen por lo menos un grupo sustituyente ciano,
tiociano, aminotiocarbonilo, N-C4-Csalquilo-aminotiocarbonilo o N, N -di-alquilo-C, -

C,-aminotiocarbonilo en el anillo aromatico central, tienen propiedades insecticidas.

Por lo tanto la presente invencion proporciona un compuesto de férmula (1):

/0
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A" O
2 2
A\A3)\KG .

: N
En donde: RZ N2

A", A%, A® y A* son independientemente el uno del otro C-R?, C-R® o nitrégeno, a
condicion que por lo menos uno de A', A% A%y A* sea C-R® y no mas de dos de A',

A?, A’ y A* sean nitrégeno;

R'y R? son independientemente el uno del-otro, hidrégeno, alquilo-C4-C4, alquenilo-
C,-C4, alquiniloC>-C4,  alquilcarbonil-C1-C4,  hidroxi,  alquilcarboniloxi-C+-Cg,
arilcarboniloxi o arilcarboniloxi en donde el anillo arilo esta sustituido con uno a
cinco sustituyentes seleccionados independientemente de haldgeno, alquilo-C4-Ca,

haloalquilo-C+-C4, alcoxi-C4-C4 0 haloalcoxi-C4-Cy;
G'y G? son independientemente el uno del otro oxigeno o azufre;

Cada R?® es independientemente ciano, tiocianato, aminotiocarbonilo, N- alquilo-C;-

Cs-aminotiocarbonilo o N,N-di- alquilo-C4-C4-aminotiocarbonilo;

Cada R® es independientemente hidrogeno, haldégeno, alquilo-C4-C4, haloalquilo-

C1-C4 0 alcoxi-C1-Cy;

Q' es arilo o arilo sustituido por uno a cinco sustituyentes R, los cuales pueden ser
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los mismos o diferentes, o Q'es heterociclilo o heterociclilo sustituido por uno a cinco
sustituyentes R®, los cuales pueden ser los mismos o diferentes en donde;

Cada R® es independientemente ciano, nitro, hidroxi, halégeno, alquilo-C4-Cs,
haloalquilo-C+-Ce, alcoxi-C4-C4- alquilo-C4-C4, alquenilo-C,-Cg, haloalquenilo-C»-Ce
alquiniloC,-Csg, haloalquinilo-C,-Cs, ciclolaquilo-C3-Cg, halociclolaquilo-C3-Cs, alcoxi-
C1-Ce, haloalcoxi-C4-Cg, alcoxi-C1-Cy-alcoxi-C4-C4, alquiltio-C4-Cs, haloalquiltio-Cs-
Cs, alquilsulfinil-C4-Cg,haloalquilsulfinil-C4-Cg, alquilsulfonil-C4-Cs, haloalquilsulfonil-
C1-Cs,  N-alquil-C4-Cg-amino,  N,N-dialquil-(C4-Cs )amino,  N,N-dialquil-(-C+-
Cs)aminocarbonilo, N, N-dialquil-(C4-Cg)aminosulfonilo, alquilcarbonilo-C4-Ce,
alquilcarboniloxi-C4-Cg, alcoxicarbonilo-C4-Cg , alquilcarbonilamino-C4-Cg, arilo o arilo
sustituido con uno a cinco sustituyentes seleccionados independientemente de
ciano, nitro, hidroxi, halégeno, alquilo-C4-Cs, haloalquilo-C,-Cs, alcoxi-C-Cs ©
haloalcoxi-C4-Cg 0 heteroarilo o heteroarilo que esta sustituido con uno a cinco
sustituyentes independientemente seleccionados de ciano, nitro, hidroxi, halégeno,
alqilo-C4-Cg, haloalquilo-C+-Cs, alcoxi-C1-Cs 0 haloalcoxi-C1-Cs; y Q% es una mitad

de la férmula (11) o (1)

(I | ()

/2
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En donde:

Y' y Y° son independientemente el uno del otro ciano, halégeno, alquilo-C4-Cay,
haloalquilo-C4-C4, alcoxi-C4-Cys-alquilo-C4-C4,  alquiltio-C4-C3, haloalquitio-C4-Cs,
alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-Cs, alquilsulfonil-C4-C3 o haloalquilsulfonil-C+-
Cs;

Y? es perfluoroalquil-C,-Cs, perfluoroalquiltio-C1-Ce, perfluoroalquilsulfinil-C4-Cs 0

perfluoroalqilsulfonil-C+-Ce;

Y? y Y* son independientemente el uno del otro hidrégeno, halégeno o alquilo-C4-Cy;
Y® y Y® son independientemente el uno del otro ciano, halégeno, alquilo-Cq-Cy,
haloalquilo-C1-C4, alcoxi-C4-Cs.alquilo-C1-C4,  alquiltio-C4-C3, haloalquiltio-C1-C3
alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C4-C3 0 hananuiIsquonil-Crv
Cs;

Y® es haloalcoxi-C+-Cy, perfluoroalquilo-C,-Ceg, perfluoroalquiltio-C4-Csg,
perfluoroalquilsulfinil-C4-Cg 0 perfluoroalquilsulfonil-C4-Ce;

Y’ es hidrégeno, halégeno o alquilo-C1-Ca;

O una sal o un N-oxido de éste.

Los compuestos de la formula (1) pueden existir en diferentes isbmeros
opticos 0 geométricos o formas tautémeras. Esta invencion abarca todos esos

isomeros y tautdmeros y mezclas de ellos en todas las proporciones asi como
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también formas isotdpicas tales como compuestos deuterados.

Cada mitad alquilo, bien sea sola o como parte de un grupo mas grande
(tales como alcoxi, alcoxi-carbonilo, alquilcarbonilo, alquilaminocarbonilo,
dialquilaminocarbonilo) es una cadena lineal o ramificada y es, por ejemplo, metilo,
etilo, n-propilo, n-butilo, iso-propilo, n-butilo, sec-butilo, iso-butilo o ter-butilo. Los
grupos alquilo son preferiblemente grupos alquilo de C; a Cs, mas preferiblemente

C1 2 C4 y los mas preferido es que sean grupos alquilo C4-Cs.

Las mitades alquenilo y alquinilo (bien sea solas o0 como parte de un grupo

mas grande, tales como alqueniloxi o alquiniloxi) pueden estar en forma de
cadenas lineales o ramificadas, y las mitades alquenilo, en donde es apropiado,

pueden estar bien sea en la configuracion (E)- o (Z)-. Son ejemplos el vinilo, alilo y

propargilo. Los grupos alquenilo y alquinilo son preferiblemente grupos alquenilo o -

alquinilo C, a Cg, mas preferiblemente Co- C4y lo mas preferido es que sean grupos

alquenilo o alquinilo C; -Cas.

El halégeno es fluor, cloro, bromo o yodo.

Los grupos haloalquilo (bien sea solos o como parte de un grupo mas
grande, tal como haloalcoxi o haloalquiltio) son grupos alquilo que estan sustituidos
con uno 0 mas de los mismos o diferentes atomos de haldégeno y son, por ejemplo,
-CF3, -CF2Cl, -CHCF3 0 -CH,CHF,. Los grupos perfluoroalquilo (bien sea solos o

como parte de un grupo mas grande, tal como perfluoroalquiltio) son un tipo

1Yy
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particular de grupo haloalquilo; ellos son grupos alquilo que estan completamente

sustituidos con atomos de fluoro y son, por ejemplo, -CF3, -CF,CF3; 0 —CF (CF3)s.

Los grupos haloalquenilo y haloalquinilo (bien sea solos o como parte de un
grupo mas grande, tal como haloalqueniloxi o haloalquiniloxi) son grupos alquenilo y
alquinilo, respectivamente, que estan sustituidos con uno o mas de los mismos o
diferentes atomos de haldgeno, por ejemplo, -CH=CF,, -CCI=CCIF o

-CCIC=CH.

Los grupos cicloalquilo pueden estar en forma mono- o bi-ciclica y
opcionalmente pueden estar sustituidos por uno o mas grupos metilo. Los grupos
cicloalquilo contienen preferiblemente de 3 a 8 atomos de carbono mas
preferiblemente de 3 a 6 atomos de carbono. Ejemplos de grupos cicloalquilo
monociclicos son el ciclopropilo, 1-metilciclopropilo, 2-metilciclopropilo, ciclobutilo,

ciclopentilo y ciclohexilo.

Los grupos halocicloalquilo son grupos cicloalquilo que estan sustituidos con
uno o mas de los mismos o diferentes atomos de halégeno y opcionalmente pueden
estar sustituidos por uno o mas grupos metilo. Ejemplos de grupos halocicloalquilo
monociclicos son 2,2-dicloro-ciclopropilo, 2,2-dicloro-1-metil-ciclopropilo y 2-cloro-4-

fluorociclohexilo.

En el contexto de la presente especificacion el término "aril” se refiere a un
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sistema de anillo que puede ser mono-, bi- o tri-ciclico. Ejemplos de de tales anillos
incluyen fenilo, naftalenilo, antracenilo, indenilo o fenantrenilo. Un grupo arilo

preferido es el fenilo.

El término "heteroarilo” se refiere a un sistema de anillo aromatico que
contiene por lo menos un heteroatomo y que consiste bien sea de un anillo unico o
dos o mas anillos fusionados. Preferiblemente, los anillos Unicos contendran hasta
tres y los los sistemas biciclicos hasta cuatro heterodtomos que se escogeran
preferiblemente de nitrogeno, oxigeno y azufre. Ejemplos de tales grupos incluyen
piridil, piridazinil, pirimidinil, pirazinil, furanil, tiofenil, oxazolil, isoxazolil, pxadiazolil,
tiazolil, isotiazolil, tiadiazolil, pirrolil, pirazolil, imidazolil, triazolil y tetrazolil. Un grupo
heteroarilo preferido es piridina. Ejemplos de grupos biciclicos son benzotiofenil,

benzimidazolil, benzotiadiazolil, quinolinil, cinnolinil y quinoxalinil.

El término "heterociclil" se define para incluir heteroarilo y en adicién sus
analogos insaturados o parcialmente insaturados tales como 4,5,6,7-tetrahidro-
benzotiofenil,  9H-fluorenil,  3,4-dihidro-2-H-benzo-l,4-dioxepinil,  2,3-dihidro-
benzofuranil,  piperidinil,  1,3-dioxolanil,  1,3-dioxanil,  4,5-dihidro-isoxazolil,

tetrahidrofuranil y morfolinil.

Los valores preferidos de A", A2, A%, A* R\. R% G', G R, R°, Q', R®, @%, Y', Y2,
Y3 Y4 Y5, Y Y7, Y8 y Y® estan, en cualquier combinacién, como se indica a

continuacion.
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Preferiblemente A’ es C-R® 0 C-R°.
Preferiblemente A? es C-R’* o C-R”.
Preferiblemente A es C-R* 0 C-R®.
Preferiblemente A* es C-R® 0 C-R.
5 Preferiblemente uno, dos o tres de A’, A%, A%y A* son C-R®.
Mas preferiblemente uno o dos de A’, A%, A> y A* son C-R®.
Lo mas preferido es que uno de A", A% A®y A* sea C-R®.
Preferiblemente R' es hidrogeno, metilo, etilo, allifo, propargilo, acetilo,
. hidroxi, acetiloxi o benzoiloxi.
10 Mas preferiblemente R' es hidrégeno, metilo, etilo, allilo, propargilo, acetilo, o
. hidroxi,
Incluso preferiblemente R' es hidrégeno, metilo o etilo.
Aln incluso mas preferiblemente R' es hidrégeno o metilo.
Lo mas preferido es que R’ sea hidrégeno.
15 Preferiblemente R? es hidrogeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, acetilo, hidroxi,
acetiloxi o benzoiloxi.

Mas preferiblemente R? es hidrégeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, acetilo o

’ hidroxi.

—-—

. Aln mas preferiblemente R%es hidrogeno, metilo o etilo.
20 AUn incluso mas preferiblemente R? es hidrogeno o metilo.
Lo mas preferido es que R? sea hidrégeno.
Preferiblemente G’ es oxigeno.

Preferiblemente G es oxigeno.
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Preferiblemente cada R® es independientemente ciano, tiocianato o

aminotiocarbonilo.

Mas preferiblemente cada R® es independientemente ciano o tiocianato.

Lo mas preferido es que cada R3 sea ciano.

Preferiblemente cada R® es independientemente hidrégeno, fluoro, cloro,
bromo, metilo, trifluorometilo o metoxi.

Mas preferiblemente cada R® es independientemente hidrégeno, fluoro,
cloro, bromo, metilo o trifluorometilo.

Alun mas preferiblemente cada R® es independientemente hidrégeno,
fluoro, metilo o trifluorometilo.

Incluso aun mas preferiblemente cada R® es independientemente
hidrogeno o flaor.

Lo mas preferido es que cada R°® sea hidrogeno.

Preferiblemente Q' es arilo o arilo sustituido con uno a cinco sustituyentes R,
que pueden ser los mismos o diferentes, o Q' es heteroarilo o heteroarilo sustituido
con uno a cinco sustituyentes R®, que pueden ser los mismos o diferentes.

Mas preferiblemente Q' es fenil, piridil, furanil, tiofenil, pirazoil o 1,2,3-
tiadiazolil, o fenil, piridil, furanil, tiofenil, pirazolil o 1,2,3-tiadiazolil sustituido con uno
a cuatro sustituyentes seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi,

bromo, cloro, fluoro, metil, trifluorometil, metoxi, trifluorometoxi, metiltio, metilsuifinil,
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metilsulfonil o fenil. Ejemplos de tales grupos més preferidos para Q' son 5-bromo-
furan-2-il, 2-bromo-fenil, 5-bromo-pirid-3-il, 2-cloro-4-fluoro-fenil, 3-cloro-2-fluoro-
fenil, 5-cloro-2-fluoro-fenil, 3-cloro-2-metil-fenil, 2-cloro-4-nitro-fenil, 2-cloro-5-nitro-
fenil, 2-cloro-fenil, 3-cloro-fenil, 2-cloro-pirid-3-il, 2-cloro-pirid-4-il, 6-cloro-pirid-3-il, 5-
cloro-tiofen-2-il, 3-cloro-5-trifluorometil-pirid-2-il, 4-ciano-2-fluoro-fenil, 4-ciano-fenil,
2,5-dicloro-fenil, 2,3-difluoro- fenil, I,3-dimetil-1H-pirazol-5-il, 2-fluoro-fenil, 4-fluoro-
fenil, 2-fluoro-pirid-3-il, 2-fluoro-3-trifluorometil-fenil, 2-f|uoro-5-trif|uorometiI-feniI., 4-
fluoro-3-trifluoro-metil-fenil, furan-2-il, 2-metoxi-fenil, 2-metilfenil, 3-metil-pirid-2-il, 4-
metil-1,2,3-tiadiazol-5-il, 4-metiltio-fenil, 2-metiltio-pirid-3-il, 4-nitro-fenil, fenil, pirid-3-
il, pirid-4-il, 12,3-tiadiazol-4-il, tiofen-2-il, 2-trifluorometoxi-fenil, 4-trifluorometoxi-fenil,
2-trifluorometil-fenil y 4-trifluorometil-fenil.

AUn mas preferiblemente Q' es fenil, piridil, furanil, tiofenil, pirazolil o 1,2,3-
tiadiazolil, o fenil, piridil, furanil, tiofenil, pirazolil o 1,2v,3-tiadiazolil sustituido con uno
a tres sustituyentes seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi,
bromo, cloro, fluoro, metilo, trifluorometilo, metoxi, metiltio, metilsulfinil, metilsulfonil
o fenil.

Incluso aun mas preferiblemente Q' es fenilo o piridilo, o fenilo o piridilo
sustituidos con uno a dos sustituyentes seleccionados independientemente de ciano,
hidroxi, cloro, fluoro, metilo, trifluorometilo, metoxi, metiltio, metilsulfinil, metitsulfonil
o fenil.

Lo mas preferido es Q' sea fenilo sustituido con uno o dos sustituyentes
seleccionados de cloro, fluoro o metilo.

En una incorporacion preferida Q' es 2-cloro-4-fluoro-fenil.

10
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En una incorporacion preferida Q' es 3-cloro-2-fluoro-fenil
En una incorporacion preferida Q' es 5-cloro-2-fluoro-fenil
En una incorporacion preferida Q' es 3-cloro-2-metil-fenil.
En una incorporacion preferida Q' es 2-cloro-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 3-cloro-fenil

En una incorporacién preferida Q' es 4-ciano-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 2,5-di-cloro-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 2,3-difluoro-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 2-fluoro-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 4-fluoro-fenil

En una incorporacion preferida Q' es 2-metil-fenil

Un grupo especialmente preferido de compuestos son los compuestos de
formula (1) en donde Q' es arilo o arilo sustituido con uno a cinco sustituyentes R®,

que pueden ser los mismos o diferentes.

Preferiblemente Q' es fenilo o fenilo sustituido con uno a cuatro sustituyentes
seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi, bromo, cloro, fluoro,
metilo, trifluorometil, metoxi, trifluorometoxi, metiltio, metilsulfinil, metilsulfonil o fenil.

Mas preferiblemente Q' es fenil o fenil sistiuido con uno a tres sustituyentes
seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi, bromo, cloro, fluoro,

metilo, trifluorometilo, metoxi, metiltio, metilsulfinilo, metilsulfonilo o fenilo.

11
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AUn mas preferiblemente Q' es fenilo o fenilo sustituido con uno a dos
sutituyentes seleccionados independientemente de ciano, hidroxi, cloro, fluoro,

metilo, trifluorometilo, metoxi, metiltio, metilsulfinilo, metilsulfonilo o fenilo.

Otro grupo especialmente preferido de compuestos son los compuestos de
formula (1) en donde Q' es heterociclilo o heterociclilo sustituido con uno a cinco
sustituyentes R®, que pueden ser los mismos o diferentes. El grupo heterociclilo es

preferiblemente un grupo heteroarilo.

Preferiblemente Q' es piridilo, furanilo, tiofenilo, pirazolio o 1,2,3-
tiadiazolilo, o piridilo, furanilo, tiofenilo, pirazolilo o 1,2,3-tiadiazolilo sustituido con
uno a cuatro sustituyentes seleccionados independientemente de ciano, nitro,
hidroxi, bromo, cloro, fluoro, metilo, trifluorometilo, metoxi, trifluorometoxi, metiltio,

metilsulfinilo, metilsulfonilo o fenilo.

Mas preferiblemente Q' es piridilo, furanilo, tiofenilo, pirazolilo o 1,2,3-
tiadiazolilo, o piridilo, furanilo, tiofenilo, pirazolilo o 1,2,3-tiadiazolilo sustituido con
uno a tres sustituyentes seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi,
bromo, cloro, fluoro, metilo, trifluorometilo , metoxi, metiltio, metilsulfinil,

metilsulfonilo o fenilo.

Aln mas preferiblemente Q' es piridilo o piridilo sustituido con uno a dos

12
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sustituyentes seleccionados independientemente de ciano, hidroxi, cloro, fluro,
metilo, trifluorometilo, metoxi, metiltio, metilsulfinilo, metilsulfonilo o fenilo.
Lo mas preferido es que Q' sea pirdilo sustituido con uno a dos

sustituyentes seleccionados independientemente de cloro, fluoro o metilo.

Preferiblemente cada R® es independientemente ciano, nitro, hidroxi,
halégeno, alquilo-C4-Cs, haloalquilo-C+-Ce, aIcéxi—C{-C4-alquilo-C1-C4, cicloalquilo-
C3-Ce, alcoxi-C1-Ce, haloalcoxi-C1-Cs, alcoxi-Cq-Cs-alcoxi-C4-C4,  alquiltio-C4-Ce
alquilsulfonil-C4-Ce, N, N-di-(alquil-C4-Cg)amino, N,N-di-(alquil-C+-
Ce)aminocarbonilo, N, N-di-(alquil-C4-Cg)aminosulfonilo,  alquilcarbonil-C4-Cs,

alquilcarboniloxi -C4-Cs, alcoxicarbonilo-C4-Cg 0 alquilcarbonilamino -C4-Ce.

Mas preferiblemente cada R® es independientemente ciano, nitro, hidroxi,
bromo, cloro, fluoro, yodo, metilo, etilo, n-propilo, prop-2-il, n-butilo, terbutilo,
clorometilo, trifluorometilo, metoximetilo, ciclopropilo, metoxi, etoxi, trifluorometoxi,
2,2, 2-trifluoroetoxi, 2-metoxi-etoxi, metiltio, etilltio, n-propiltio, n-butiltio, metil -
sulfonil, prop-2-ilsulfonil, N,N-dimetil amino, N, N-dimetilaminocarbonilo, N,N-dimetil
aminosulfonilo, metilcarbonilo, metilcarboniloxi, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo,
metilcarbonilamino, arilo o arilo que esta sustituido con uno a cinco sustituyentes
seleccionados independientemente de ciano, nitro, hidroxi, cloro, fluoro, metilo,
etilo, trifluorometilo, metoxi o trifluorometoxi, o heteroarilo 0 heteroarilo que esta
sustituido con uno a cinco sustituyentes seleccionados independientemente de

ciano, nitro, hidroxi, cloro, fluoro, metilo , etilo, trifluorometilo, metoxi o

13
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trifftuorometoxi.

Lo mas preferido es que cada R°® sea independientemente ciano, nitro,
cloro, fluoro, metilo, trifluorometilo , metoxi, trifluorometoxi, metiltio, N, N-dimetil amino
o metoxicarbonilo.

Preferiblemente Q? es una mitad de férmula (ll).

Preferiblemente Y' es ciano, haldgeno, metilo, etilo, trifluorometilo o
metoximetilo.

Mas preferiblemente Y' es ciano, bromo, cloro, metilo, etilo, trifluorometilo o
metoximetilo.

Aun mas prefriblemente Y' es bromo, cloro, metilo, etilo o metoximetilo.

Incluso atin mas preferiblemente Y es bromo, metilo etilo.

Todavia mas preferiblemente Y es metilo o etilo.

Lo mas preferido es que Y’ sea metilo.

Preferiblemente Y? es hidrogeno, cloro, fluoro o metilo.

Lo mas preferido es que Y? sea hidrogeno.

Preferiblemente Y? es heptafluoropropilo, heptafluoroprop-2-il,
heptafluoropropiltio, heptafluoropropilsulfinilo, heptafluoropropilsulfonilo,
heptafluoroprop-2-iltio, heptafluoroprop-2-ilsulfinil, heptafluoroprop-2-ilsulfonil o

nonafluorobut-2-il.

14
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En una incorporacion Y? es perfluoroalquilo-C,-Cs, mas preferiblemente Y es
heptafluoroprop-2-il o nonafluorobut-2-il.
En una incorporacion Y? es heptafluoroprop-2-il.

En una incorporacion Y? es nonafluorobut-2-il.

Preferiblemente Y* es hidrogeno, cloro, fluoro o metilo.

Lo mas preferido es que Y* sea hidrogeno,

Preferiblemente Y° es ciano, haldgeno, metilo, etilo o trifluorometilo.
Mas preferiblemente Y® es ciano, bromo, cloro, metilo, etilo o
trifluorometilo.
Aln mas preferiblemente  Y° es bromo, cloro, metilo o etilo.
Incluso atin mas prefriblemente Y® es bromo, metilo o etilo.
Todavia mas preferiblemente Y° es metilo o etilo.

Lo mas preferido es que Y° sea metilo.

Preferiblemente Y® es ciano, haldgeno, metilo, etilo, trifluorometilo o
metoximetilo.

Mas preferiblemente Y® es ciano, bromo, cloro, metilo, etilo, trifluorometilo
o0 metoximetilo.

AUn mas preferiblemente Y® es bromo, cloro, metilo, etilo o metoximetilo.

Incluso auin mas preferiblemente Y® es bromo, metilo o etilo.

15
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Todavia mas preferiblemente Y® es metilo o etilo.

Lo mas preferido es que Y® sea metilo.

Preferiblemente Y es hidrogeno, cloro, fluoro o metilo.

5 Lo mas preferido es que Y’ sea hidrégeno.
Preferiblemente Y8 es heptafluoropropilo, heptafluoroprop-2-il,
heptafluoropropiltio, heptafluoropropilsulfinilo, heptafluoropropilsulfonilo,
’ heptafluoroprop-2-iltio, heptafluoroprop-2-ilsulfinyl, heptafluoroprop-2-ilsulfonil o

10  nonafluorobut-2-il.

En una incorporacién Yées perfluoroalquil -C,-Csg, mas preferiblemente Y8 es
heptafluoroprop-2-il 0 nonafluorobut-2-il.
En una incorporacionin Y8 es heptafluoroprop-2-il.

15 En una incorporacion Y2 es nonafluorobut-2-il.

Preferiblemente Y° es ciano, halégeno, metilo, etilo, trifluorometilo o
. metoximetilo.
‘ Mas preferiblemente Y® es ciano, bromo, cloro, metilo, etilo, trifluorometilo
20 0 metoximetilo.
Aun mas preferiblemente  Y® es bromo, cloro, metilo, etilo o metoximetilo.
Incluso aun mas preferiblemente Y® es bromo, metilo o etilo.

Todavia mas preferiblemnte  Y® es metilo o etilo.

16
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Lo més preferido es que Y® sea metilo.

Una incorporacion preferida son los compuestos de formula (la) en donde A
es C-CN, y A%, A>, A* son CH.

Una incorporacion preferida son los compuestos de formula (Ib) en donde AZ
es C-CN, y A", A*y A* son CH.

Una incorporacion preferida son los compuestos de férmula (Ic) en donde A3
es C-CN, y A", A%, A* son CH.

Una incorporacion preferida son los compuestos de formula (Id) en donde A’
es C-CNy A? y A’son CH.

Una incorporacion preferida son los compuestos de formula (le) en donde A
es C-CN, A*es C-Fy A2 y A®son CH.

Una incorporacion preferida son los compuestos de férmula (If) en donde Al

es C-CN, Ay A*son C-FyA®es CH.

En una incorporacion preferida Q* es 2,6-dimetil -4-(heptafluoroprop-2-il)-
fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2-etil-6-metil -4-(heptafluoroprop-2-il)-
fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dietil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil,

En wuna incorporacion preferida Q° es 2-metoximetii -6-metil -4-

(heptafluoroprop-2-il)-fenil.

17
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En una incorporacién preferida Q? es 2-bromo-6-metil -4-(heptafluoroprop-2-
il-fenil.

En una incorporacion preferida Q* es 2-bromo-6-etil-4-(heptafluoroprop-2-il)-

fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dicloro-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dibromo-4-(heptafluoroprop-2-il)-
fenil.

En una incorporacién preferida Q? es 2,6-dimetil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil.

En una incorporacién preferida Q* es 2-etil-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-
fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dietil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil,

En una incorporacion preferida Q es 2-metoximetil-6-metil-4-(nonafluorobut-
2-il)-fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2-bromo-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-
fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut-2-il)-
fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dicloro-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil.

En una incorporacion preferida Q? es 2,6-dibromo-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil.

En una incorporacion de la invencion R y R? son independientemente el uno
del otro hidrégeno, alquilo-C4-C4, 0 alquilcarbonilo-C+-C4. Las preferencias para R

y R? son las mismas que se precisaron para los compuestos de férmula (1) excepto
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porque R y R? no pueden ser alilo, propargilo, hidroxi, acetiloxi o benzoiloxi.

En una incorporacién de la invencién cada R® es independientemente ciano,
tiocianato o  N-alquil-C4-C4 -aminotiocarbonilo. Las preferencias para R® son las
mismas que se precisaron para los compuestos de férmula (1) excepto porque R® no

puede ser aminotiocarbonilo.

En una incorporacion de la invencién cada R® es independientemente
hidrégeno, halogeno, alquilo-C4-C4 o trifluorometilo. Las preferencias para R® son las
mismas que se precisaron para los compuestos de férmula (1) excepto porque R® no

puede ser metoxi.

En una incorporacién de la invencién cada R® es independientemente ciano,
nitro, hidroxi, halégeno, alquilo-C4-C4, haloalquilo-C4-C4, alquenilo-Cz-Cy,
haloalquenilo-C,-C4, alquinilo-C,-C4, haloalquinilo-C,-C4, cicloalquilo-Cs-Ce,
halocicloalquilo-C3-Csg, alcoxi-C1-Cs, haloalcoxi-C¢-Cs, alquiltio-C4-Cs,
haloalquiltio-C+-C3, alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C¢-Cs,
haloalquilsulfonil-C4-C3, N-alquilamino-C4-C4 N, N-di-(alquil-C4-C4)amino,
alquilcarbonil-C4-Ca,, alquilcarboniloxi-C4-Ca, alcdxicarbonilo-C1-C4,
alquilcarbonilamino-C4-C4 0 fenilo. Las preferencias para R® son las mismas que se

precisaron para los compuestos de férmula (I).

En una incorporacion de la invencion Y' y Y° son independientemente el uno
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del otro ciano, halégeno, alquilo-C4-C4, haloalquilo-C4-Cy4, alquiltio-C4-Cs,
haloalquiltio-C4-C3, alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C-
C3s, o haloalquilsulfonil-C4-C3. Las preferencias para Y'y Y° son las mismas que se
precisaron para los compuestos de formula (l) excepto porque Y' no puede ser

5  metoximetilo.

En una incorporacion de la invencién Y® y Y° son independientemente el uno

del otro ciano, halégeno, alquilo-C4-C4, haloalquilo-C4-C4, alquiltio-C4-Cs,

. haloalquiltio-C1-C3, alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C4-C3 o
10 haloalduilsulfonil-C1-C3. Las preferencias para Y® y Y® son las mismas que se

4
’ precisaron para los compuestos de formula (l) excepto porque Y6 y Y® no pueden ser

metoximetilo.

Ciertos intermediarios son novedosos y como tales constituyen otro aspecto
15 de la invencion. Un grupo de intermediarios novedosos son los compuestos de la

férmula (XIII)

Ik 0
2 G2

20 RZ N2

En donde A', A%, A®>, A*, R? G? y Q% son como se definieron en relacion con la

formula I; 0 una sal o N-oxido de estos. Las preferencias para A", A%, A3 A* R? G?y
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Q? son las mismas que las preferencias precisadas para los correspondientes

sustituyentes de los compuestos de la formula (I).

Otro grupo de intermediarfios novedosos son los compuestos de la férmula

(IX)

RZ/ N\ QZ

En donde A', A%, A3, A* R?% G? y Q% son como se definieron en relacion con la
formula I; 0 una sal o N-oxide de éstos. Las preferencias para A', A%, A’ A* R? G?
y Q? son las mismas que se precisaron para los sustituyentes correspondientes de

los compuestos de férmula (1).

Un grupo adicional de intermediarios novedosos son los compuestos de la

férmula (1X)

1} 2
G
A\A3¢V (IX)

21

30



10

15

WQO2008/074427 PCT/EP2007/010852

En donde A", A%, A% A* R', R?, G? and Q% son como se definieron en relacion con la
formula I; 0 una sal o N-oxid de éstos. Las preferencias para A', A2 A3, A*, R', R,
G? and Q? son las mismas preferencias que se precisaron para los sustituyentes

correspondientes a los compuestos de la formula (1).

Otro grupo de intermediarios novedosos son los compuestos de férmula (XI)
LG

RN Q?

En donde A', A%, A3 A* R? G?y Q* son como se definieron en relacién con la
formula | y LG es un grupo saliente; o sales o N-6xidos de éstos. Las preferencias
para A', A% A%, A* R? G?y Q? son las mismas preferencias que se precisaron para
los sustituyentes correspondientes a los compuestos de la férmula .
Preferiblemente LG es halégeno mas preferiblemente fluoro o cloro, lo mas

preferible es que sea fluoro.

Los compuestos en las trablas 1 a 63 ilustran los compuestos de la invencion.

Tabla 1:
La Tabla 1 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q% es 2,6-

dimetil-4-(heptafluoro-prop-2-i])-fenil y Q' tiene los valores listados en la tabla.

22
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W

Q'
NC
(la)
HN__ &
Compuesto Q'
Numero

1.01 5-bromo-furan-2-il
1.02 2-bromo-fenil
1.03 5-bromo-pirid-3-il
1.04 P-cloro-4-fluoro-fenil
1.05 5-cloro-2-fluoro-fenil
1.06 2-cloro-4-nitro-fenil
1.07 2-cloro-5-nitro-fenil
1.08 2-cloro-fenil
1.09 3-cloro-fenil
1.10 2-cloro-pirid-3-il
1.11 P-cloro-pirid-4-il
1.12 6-cloro-pirid-3-il
113 5-cloro-tiofen-2-il
1.14 3 -cloro-5-trifluorometil -pirid-2-il
1.15 4-ciano —fenil
1.16 2,5-dicloro-fenil
1.17 2,3-difluoro-fenil
1.18 1 ,3-dimetil-1H-pirazol-5-il
1,19 2-fluoro-fenil
1.20 4-fluoro-fenil
1.21 2-fluoro-pirid-3-il
1.22 2-fluoro-3-trifluorometill-fenil
1.23 2-fluoro-5-trifluorometil-fenil
1.24 4-fluoro-3-trifluorometil -fenil
1.25 furan-2-il
1.26 2-metoxi-fenil
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1.27 2-metil —fenil

1.28 3-metil -pirid-2-il

1.29 4-metil-1,2,3-tiadiazol-5-il
1.30 2-metiltio-pirid-3-il
1.31 4-nitro-fenil

1.32 Fenil

1.33 |,2 3-tiadiazol-4-il

1.34 tiofen-2-il

1.35 2-trifluorometoxi-fenil
1.36 4-tri fluorometoxi-fenil
1.37 2-trifiuorometil -fenil
1.38 4-trifluorometil-fenil
Tabla 2:

La Tabla 2 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2-etil-6-

metil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 3:
La Tabla 3 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 4:
La Tabla 4 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2-
metoximetil-6-metil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.

Tabla 5:

La Tabla' 5 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2-bromo-
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6-metil -4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 6:
La Tabla 6 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q? es 2-bromo-

6-etil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 7
La Tabla 7 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q? es 2,6-

dicloro-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 8:
La Tabla 8 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q% es 2,6-

dibromo-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 9:
La Tabla 9 proporciona 38 compuestos de la féormula (la) en donde Q? es 2,6-dimetil

-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 10:
La Tabla 10 proporciona 38 compuestos de la féormula (la) en donde Q? es 2-etil-6-

metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 11:
La Tabla 11 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 12:
Tabla 12 proporciona 38 compuestos de formula (la) en donde Q? es 2-metoximetil

-6-metil -4-(nonafluorobut-2-ii)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 13:
La Tabla 13 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q? es 2-bromo-

6-metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 14.
La Tabla 14 proporciona 38 compuestos de la férmula (la) en donde Q? es 2-bromo-

6-etil-4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 15:
La Tabla 15 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q? es 2,6-

dicloro-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 16:
La Tabla 16 proporciona 38 compuestos de la formula (la) en donde Q? es 2,6-

dibromo-4-(nonafiuoro-but-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 17:
La Tabla 17 proporciona 38 compuestos de la formula (la’) en donde Q? es 2,6-
dimetil-4-(heptafluoro-prop-2-il}-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla mas

abajo.

O
H3C\NJ\ qQ’

NC
(la’)

HN
~

Tabla 18:
La Tabla 18 proporciona 38 compuestos de la formula (l1a’) en donde Q? es 2-¢till-6-

metil -4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 19:
La Tabla 19 proporciona 38 compuestos de la féormula (la’) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(heptafluoro-prop-2-1)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 20:
La Tabla 20 proporciona 38 compuestos de la féormula (la’) en donde Q? es 2-
metoximetil-6-metil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.
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Tabla 21:
La Tabla 21 proporciona 38 compuestos de la formula (la’) en donde Q? es 2-bromo-

6-metil -4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 22:
La Tabla 22 proporciona 38 compuestos de la formula (la’) en donde Q% es 2-

bromo-6-¢til-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 23:
La Tabla 23 proporciona 38 compuestos de la formula (la’) en donde Q° es 2,6-

dicloro-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 24:
La Tabla 24 proporciona 38 compuestos de la féormula (Ia’) en donde Q% es 2,6-

dibrorno-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 25:

La Tabla 25 proporciona 38 compuestos de la formula (la’) en donde Q? es 2,6-

dimetil -4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 26:
La Tabla 26 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q? es 2-etil-6-

metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 27:
La Tabla 27 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 28:
La Tabla 28 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q? es 2-

metoximetil-6-metil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.

Tabla 29:
La Tabla 29 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q? es 2-bromo-

6-metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 30:
La Tabla 30 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q? es 2-bromo-

6-etil-4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 31:
La Tabla proporciona 38 compuestos de la férmula (Ia’) en donde Q% es 2 6-dicloro-

4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 32:

La Tabla 32 proporciona 38 compuestos de la férmula (la’) en donde Q% es 2,6-
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dibromo-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 33:
La Tabla 33 proporciona 38 compuestos de la férmula (Ib) en donde Q? es 2,6-

5 dimetil -4-(heptafluoro-prop-2-il-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Q1

NC

Tabla 34:
La Tabla 34 proporciona 38 compuestos de la formula (Ic) en donde Q% es 2,6-

dimetil -4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

(Ilc)

20 Tabla 35
La Tabla 35 proporciona 38 compuestos de la formula (Id) en donde Q? es 2,6-dimetil

-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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W

Q1
CN

(Id)
O

5 ~Q?

Tabla 36:

La Tabla 36 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q’ es 2,6-

. dimetil-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados mas abajo.
10 0
‘ HN/ \Q1
NC N - F
| (le)
= \(O
HN
~qQ?

15

Tabla 37:

La Tabla 37 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2-etil-6-

. metil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
20 Tabla 38:

La Tabla 38 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 39:
La Tabla 39 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q’ es 2-
metoximeti|-6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.

Tabla 40:
La Tabla 40 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2-bromo-

6-metil -4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 41:
La Tabla 41 proporciona 38 compuestos de la férmula (le) en donde Q? es 2-bromo-

6-etill-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 42:
La Tabla 42 proporciona 38 compuestos de la férmula (le) en donde Q? es 2,6-

dicloro-4-(heptafluoro-prop-2-it)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 43:
La Tabla 43 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2,6-

dibromo-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 44:
La Tabla 44 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q% es 2\6-

dimetil-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 45:
La Tabla 45 proporciona 38 compuestos de la férmula (le) en donde Q° es 2-etil-6-

metil-4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 46:
La Tabla 46 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 47
Tabla 47 proporciona 38 compuestos férmula (le) en donde Q? es 2-metoximetil -6-

metil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 48:
Tabla 48 proporciona 38 compuestos de formula (le) en donde Q? es 2-bromo-6-

metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 49:

La Tabla 49 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2-bromo-
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6-etil-4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 50:
La Tabla 50 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q’'es 2,6-

dicloro-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 51:
La Tabla 51 proporciona 38 compuestos de la formula (le) en donde Q? es 2,6-

dibromo-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 52:
La Tabla 52 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2,6-

dimetil-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en mas abajo.

Q'
NC F
(1)
O
F
HN\QZ
Tabla 53:

La Tabla 53 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2-etil-6-

metil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 54:
Tabla 54 proporciona 38 compuestos de formula (If) en donde Q° es 2,6-dietil-4-

(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 55:
La Tabla 55 proporciona 38 compuestos de la formula (if) en donde Q’ es 2-
metoximetil-6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.

Tabla 56:
La Tabla 56 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2-bromo-

6-metil -4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 57:
La Tabla 57 proporciona 38 compuestos de la férmula (if) en donde Q? es 2-bromo-

6-etil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 58:
La Tabla 58 proporciona 38 compuestos de la férmula (If) en donde Q? es 2,6-

dicloro-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.
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Tabla 59:
La Tabla 59 proporciona 38 compuestos de la férmula (If) en donde Q’ es 2,6-

dibromo-4-(heptafluoro-prop-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 60:
La Tabla 60 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2,6-dimetil

-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 61:
La Tabla 61 proporciona 38 compuestos de la férmula (if) en donde Q? es 2-etil-6-

metil-4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 62:
La Tabla 62 proporciona 38 compuestos de la férmula (If) en donde Q? es 2,6-dietil-

4-(nonafluorobut-2-il)-fenil y Q" tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 63:
La Tabla 63 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2-

metoximetil-6-metil-4-(nonafluorobut-2-il-fenil y Q' tiene los valores listados en la

Tabla 1.

Tabla 64:

La Tabla 64 proporciona 38 compuestos de la formula (if) en donde Q? es 2-brorno-
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6-metil -4-(nona-fluorobut-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 65:
La Tabla 65 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2-bromo-

5 B-etil-4-(nona-fluorobut-2-il-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

Tabla 66:
La Tabla 66 proporciona 38 compuestos de la férmu!a. (If) en donde Q? es 2,6-
dicloro-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q” tiene los valores listados en la Tabla 1.
10
Tabla 67:
La Tabla 67 proporciona 38 compuestos de la formula (If) en donde Q? es 2,6-

dibromo-4-(nonafluoro-but-2-il)-fenil y Q' tiene los valores listados en la Tabla 1.

15 Tabla 68:
" La Tabla 68 proporciona 16 compuestos de la formula (Xllla) en donde Q? tiene los

valores listados en la tabla mas abajo.

20 NC

(Xllia)
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Compuesto 0%
Numero

68.01 2 6-dimetil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.02 2-¢til-6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.03 2 6-dietil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.04 2-metoximetil -6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.05 2-bromo-6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.06 2-bromo-6-etil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.07 2 ,6-dicloro-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.08 2,6-dibromo-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
68.09 2,6-dimetil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.10 2-¢til-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.11 2 6-dietil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.12 2-metoximetil-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.13 2-bromo-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.14 2-bromo-6-¢til-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.15 2 6-dicloro-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
68.16 2 ,6-dibromo-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
Tabla 69:

La Tabla 69 proporciona 1 compuesto de formula (Xlllb) en donde Q2 es 2,6-

dimetil-4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil.

H (XIlib)
NG Q?

Tabla 70:
La Tabla 70 proporciona 1 compuesto de formula (Xllic) en donde Q? es 2,6-dimetil-

4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil.
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¥ (XHic)

Tabla 71:
La Tabla 71 proporciona 1 compuesto de formula (Xllld) en donde Q? es 2,6-dimetil-

4-(hepta-fluoroprop-2-il}-fenil.

NO2

CN

10

H
N (Xliid)
~ Q2

Tabla 72:
La Tabla 72 proporciona 16 compuestos de férmula (Xllle) en donde Q? tiene los

15 valores listados en la Tabla 68.

NC F

H (Xllle)

Tabla 73:
20 La Tabla 73 proporciona 16 compuestos dé férmula (XIIIf) en donde Q? tiene los

valores listados en la Tabla 68.
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NC
F
Tabla 74:

La Tabla 74 proporciona 16 compuestos de férmula (IXa) en donde Q? tiene los

(XIIF)

valores listados en la Tabla mas abajo.

PCT/EP2007/010852

NH2
NG
H
N (Xa)
~2
0
Compuesto o
NUmero
74.01 2 6-dimetil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.02 2-¢til-6-metil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.03 2,6-dietil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.04 2-metoximetil -6-metil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.05 2-bromo-6-metil -4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.06 2-bromo-6-etil-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.07 2 6-dicloro-4-(heptafluoroprop-2-i])-fenil
74.08 2 6-dibromo-4-(heptafluoroprop-2-il)-fenil
74.09 2,6-dimetil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
74.10 2-¢til-6-metil -4-(nonafluorobut-2-i))-fenil
74.11 2 6-dietil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
7412 2-metoxmetil-6-metil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
74.13 2-bromo-6-metil -4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
74.14 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
74.15 2,6-dicloro-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
74.16 2,6-dibromo-4-(nonafluorobut-2-il)-fenil
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Tabla 75:
La Tabla 75 proporciona 1 compuesto de formula (IXb) en donde Q? es 2,6-dimetil -

4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil.

5
NH2

(IXb)

2T

. Tabla 76:

10 La Tabla 76 proporciona 1 compuesto de formula (IXc) en donde Q? es 2,6-dimetil -

4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil.
NH2
H
N (Xa)
~ Q2
15 CN O
Tabla 77.
. La Tabla 77 proporciona 1 compuesto de formula (1Xd) en donde Q? es 2,6-dimetil -
4-(hepta-fluoroprop-2-il)-fenil.
20 NH,
N
H
N (Xa)
~ Q2
@)
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Tabla 78:
La Tabla 78 proporciona 16 compuestos de formula (IXe) en donde Q2 tiene los

valores listados en la Tabla 74.

Tabla 79
La Tabla 79 proporciona 16v compuestos de férmula (IXf) en donde Q? tiene los

valores listados en |la Tabla 74.

(IX)

Los compuestos de esta invencidon se pueden obtener mediante una variedad de
meétodos.

1) Los compuestos de la formula (1), en donde G' y G2 son oxigeno, se pueden
hacer por tratamiento de compuestos de la formula (V), en donde G' es oxigeno y R

es OH, alcoxi-C4-C¢ o CI, F o Brcon una amina de formula NHR?Q?.
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Cuando R es OH tales reacciones usualmente se llevan a cabo en la presencia de
un agente de copulacion, tal como DCC (N,N'-diciclohexilcarbodiimida), EDC
(Clorhidrato de1-etil-3-[3-dimetilamino-propil]-carbodiimide) o BOP-C1 (cloruro de
bis(2-oxo-3-oxazolidinil)fosfonico) , en la presencia de una base, tal como piridina,
trietilamina, 4-(dimetilamino)-piridina o diisopropiletilamina, y opcionalmente en la
presencia de un catalizador nuclecfilico, tal como hidroxibenzotriazol. Cuando R es
Cl, tales reacciones usualmente se llevan a cabo bajo condiciones basicas (por
ejemplo en la presencia de piridina, trietilamina, 4-(dimetilamino)-piridina o
diisopropiletilamina), de nuevo opcionalmente en la presencia de un catalizador
nucleofilico. Alternativamente, es posible hacer la reaccién en un sistema bifasico
que comprende un solvente organico, preferiblemente  acetato de etilo, y un
solvente acuoso, preferiblemente una solucién de bicarbonato de sodio. Cuando R
es alcoxi-C1-Cg algunas veces es posible convertir el éster directamente a la amida

por calentamiento conjunto del éster y la amina en un proceso térmico.

2) Los haluros de acido de formula (V), en donde G' es oxiogeno yRes CI, F

o Br, se pueden hacer a partir de los acidos carboxilicos de formula (V), en donde
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G' es oxigeno y R es OH, bajo condiciones estandar, tales como tratamiento con

cloruro de tionilo o cloruro de oxalilo.

3) Los acidos carboxilicos de férmula (V), en donde G' es oxigeno y R es
OH, se pueden hacer a partir de ésteres de féormula (V), en donde G' es oxigeno y
R es alcoxi-C4-Ce. Es conocido para una persona versada en el arte que hay muchos
métodos para la hidrolisis de tales ésteres dependiendo de la naturaleza del grupo
alcoxi. Un método usado ampliamente para alcanzar tal transformacion es el
tratamiento del éster con un hidroxido alcalino, tal como hidroxido de sodio, en un

solvente, tal como etanol y/o agua.

4) Los ésteres de la férmula (V), en donde G' es oxigeno y R es alcoxi-C1-Ce,
se pueden hacer bor tratamiento de compuestos de la formula (1V), en donde R es
alcoxi-C4-Cg, por acilacién con un acido carboxilico de férmula Q-COOH o un
haluro de acido de férmula Q'-COHal, en dondeHal es Cl, F o Br, bajo condiciones

estandar como se describe en 1).

5) Los compuestos de formula (IV), en donde R es alcoxi-C4-Ce, se pueden
hacer a partir de compuestros de formula (VI) mediante tratamiento secuencial con
un alcohol R-OH bajo condiciones &cidas y luego la formacion del enlace N-R'. Es
conocido para una persona veresada en el arte que hay muchos métodos
reportados para la formacion de este enlace dependiendo de la naturaleza del

sustituyente R.
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Alternativamente, se pueden utilizar las reacciones basadas en las versiones de
oxidacion de alcoholes a los correspondientes aldehidos y cetonas o basadas en
analogos mas activados de los alcoholes tales como los correspondientes haluros
o sulfonatos. Por ejemplo, la aminacion reductiva se puede hacer por tratamiento
de la amina con un aldehido o una cetona y un agente reductor tal como
cianoborohidruro de sodio o borohidruro de sodio. Alternativamente, se puede
hacer la alquilacion mediante tratamiento de la amina con un agente de alquilacién
tal como un haluro de alquilo, opcionalmente en la presencia de una base.
Alternativamente, se puede hacer la arilacién por tratamiento de la amina con un
haluro de arilo o sulfonato en presencia de un sistema catalizador/ligando
adecuado, amenudo un complejo de paladio (0). Los compuestos de la formula (VI)
y los alcoholes de férmula R-OH son, bien sea, compuestos conocidos o se pueden

preparar por métodos conocidos por una persona versada en el arte.

6) Alternativamente, los comnpuestos de férmula (1V), en donde R es alcoxi-

C4-Ce, se pueden hacer a partir de compuestos de férmula (VII), en donde R es
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alcoxi-C1-Cs y LG es un grupo saliente, tal como fluoro, cloro o sulfonato, via

desplazamiento nucleofilico del grupo saliente por la amina de formula R'-NH,.

1
R
Sy
Az\A3/ O AZ\ % 0]
R R
(VI | (V)

Los compuestos de formula (VIl) y las aminas de férmulé R'-NH, son, bien sea,
compuestos conocidos o se pueden hacer por métodos conocidos por una persona
versada en el arte.

7) Los compuestos de formula (1), en donde G’ y G? son azufre, se pueden
hacer a partir de un compuesto de formula (1), en donde G' y G? son oxigeno, por
tratamiento con un reactivo de tio-transferencia, tal como el reactivo de Lawesson o

pentasulfuro de fosforo.

8) Los compuestos de formula (1), en donde G' es azufre y G es oxigeno,
se pueden hacer a partir de compuestos de férmula (V), en donde G' es oxigeno y R
es OH o alcoxi-C4-Cg, por tratamiento con un reactivo de tio-transferencia, tal como

el reactivo de Lawessen o pentasulfuro de fosforo, antes de la copulacion con la
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amina de formula NHR?Q?,

9) Alternativamente, los compuestos de formula (1), en donde G' y G? son
oxigeno, se pueden hacer por tratamiento de compuestos de formula (IX), en donde
G? es oxigeno, con un acido carboxilico de formula Q'-COOH o un haluro de acido
de formula Q'-COHal, en donde Hal es Cl, F o Br, bajo condiciones estandar como

se describe en 1).

G1
R! R\ /n\
\NH
/N\ o2 /N\ o2

(X) )

10) Los compuestos de formula (IX), en donde G? es oxigeno, se pueden
hacer a partir de compuestos de férmula (Vill), en donde P es un grupo protector
adecuado y R es OH, Cl o alcoxi-C4-Cg, mediante la formacion de un enlace amida
con una amina de férmula NHR?Q? bajo condiciones estandar como se describe en

1), seguido por la remocion del grupo protector P bajo condiciones estandar.
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11) los compuestos de formula (VIIl), en donde R es OH o alcoxi-C4-Ceg,
se pueden hacer mediante la proteccion de la funcionalidad de la amina en
compuestos de formula (IV), en donde R es OH o alcoxi-C4-Cg. LOs grupos
protectores adecuados incluyen carbamatos (taies como, terbutiloxicarbonilo,
aliloxicarbonilo y benciloxicarbonilo), grupos trialquilsilil (tal como terbutildimetilsilil)
y grupos acilo (tal como acetilo). La formacion y remocidén de tales grupos esta
ampliamente reportada en la literatura y es conocida por una persona versada enel

arte.

12) Para los compuestos de formula (V) y los compuestos de formula
(IV), los ésteres (en donde R es alcoxi-C1-Cg) se pueden hidrolizar hasta los acidos
(en donde R es OH) por tratamiento con un hidroxido alcalino, tal como hiroxido de
sodio, en un solvente, tal como etanol. Los acidos (en donde R es OH) se pueden
convertir a los cloruros de acido (en donde R es Cl) por tratamiento con cloruro de

tionilo o cloruro de oxalilo como se describe en 2) y 3).

13) Altemativamente, puede ser posible convertir los compuestos de
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formula (IV), en donde R es OH, CI, F, Br o alcoxi-C4-Cg, directamente hasta
compuestos de fomula (IX) mediante la formacion del enlace amida con una amina

de férmula NHR?Q? bajo condiciones estandar como se describe en 1).

14) Alternativamente, los compuestos de formula (1X), en donde G? es
oxigeno, se pueden hacer a partir de los compuestos de férmula (XI), en donde G’es
oxigeno y LG es un grupo saliente tal como fluoro, cloro o sulfonato, por
desplazamiento del grupo saliente con un corhpuesto de formula R'-NH,-.

Usualmente tales reacciones se realizan bajo condiciones basicas.

15) Los compuestos de formula (XI) se pueden obtener a partir de
compuestos de formula (X), en donde R es Cl o OH y LG es un grupo saliente
como se describe en 14), via la formacion de un enlace amida bajo condiciones
estandar como se describe en 1). Los compuestos de férmula (X) y formula (IV)
son, bien sea, compuestos conocidos o se pueden hacer por métodos conocidos por

una persona versada en el arte.

G 1
LG /L R\NH
A N
N

AV Xpt
O — Al —
A, 0 A X G?
A | A
N
R R2 2 ‘ RZ/ N\QZ
(X) (X) ()

16) Los compuestos de formula (1), en donde G' es oxigeno y G* es azufre, se
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pueden hacer por tratamiento de los compuestos de la formula (X1), en donde G? es

oxigeno y LG es un grupo saliente, o los compuestos de férmula (1X), en donde G2

es oxigeno, con un reativo de tio-transferencia tal como el reactivo de Lawesson o

pentasulfuro de fésforo antes de elaborar los compuestos de formula (1), en donde

G' es oxigeno y G2 es azufre, como se describe en 9).

17) Alternativamente, los compuestos de formula (IX), en donde G’ es

oxigeno, se pueden preparar por formacion de un enlace N-R' en un compuesto de

formula (IX"), en donde G? es oxigeno, utilizando los métodos descritos en 5).

/NLOZ
A1 \A4
I'2 G2
A\A{
N
Rz/ \Qz
4 l
NH,
A1 \A4
i 2
AZ\A3/ G
N
RZ/ \Q2

(IXY)

18) Los compuestos de férmula (IX'), en donde G? es oxigeno, se pueden

hacer mediante la reduccion de un compuesto nitro de férmula (Xill), en donde G%es

oxigeno. En la literatura hay reportados varios métodos para realizar esta

transformacion tal como tratamiento con cloruro de estafo bajo condiciones acidas,
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o hidrogenacion catalizada por un metal noble tal como paladio sobre carbono.

19) Los compuestos de formula (XIl), en donde G’ es oxigeno, se pueden
derivar de compuestos de formula (XIl), en donde R es OH, Cl, o alcoxi-C4-Cg, via
acilacion con una amina de formula NHR?Q? bajo condiciones estandar como se

describe en 1).

20) Para compuest;)s de férmula (Xll), los ésteres (en donde R es alcoxi-
C4-Ce) s’e pueden hiodrolizar hasta los acidos (en donde R es OH) por tratamiento
con un hidroxido alcalino, tal como hidroxido de sodio, en un solvente, tal como
etanol como se describe en 3). Los acidos (en donde R es OH) se pueden convertir
a los haluros de acido (en donde R es CI) por tratamiento con cloruro de tionilo o
cloruro de oxalilo como se describe en 2). Los compuestos de formula (Xll) son,
bien sea, conocidos o se pueden hacer métodos conocidos por una persona

versada en el arte.

21) Los compuestos de formula (XIlI) en donde R® es ciano, se pueden
hacer a partir de de un compuesto de férmula (XII’)‘en donde LG es haldgeno, tal
como fluoruro o cloruro, mediante reaccidon con una sal cianuro, tal como cianuro de
potasio, opcionalmente en la presencia de una base, tal como carbonato de

potasio.
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El desplazamiento de un halégeno con cianuro también se puede llevar a cabo
sobre intermediarios de la férmula (XIll). En ambos casos la presencia del grupo
nitro facilita el desplazamiento del grupo saliente i6n cianuro. Asi mismo los
compuestos de la férmula (XII) y (XIII) en donde R3 es tiocianato, se pueden hacer a
partir de los compuestos de formula (XII') o (XIII')‘ en donde LG es haldgeno, tal
como yodo, fltor, cloro, por reaccién con una sal de tiocianato, tal como tiocianato
de potasio o tiocianato de cobre como se describe por ejemplo en Journal of the
Chemical Society, Chemical Communications, (2), 8102; 1989 o Synthetic

Communications, 10(8), 633-6; 1980.

22) Los compuestos de formula (Xll) en donde R® es ciano, se pueden hacer
a partir de compuestos de formula (XII') en donde LG es una amina, por reaccion
con una sal cianuro, tal como cianuro de cobre, via una reaccion de diazotacién. El
desplazamiento de una amina con un cianuro también se puede llevar a cabo sobre

intermediarios de la formula (XII1).

23) Los compuestos de formula (1), en donde G’y G? son oxigeno y R®es

amino-tiocarbonilo, se pueden hacer, por ejemplo, por tratamiento de un
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compuesto de formula (1V), (VI), (VII), (VIlI), (X), (XII) en donde R® es ciano con
PsSiip 0 H,S como se describe, por ejemplo, en Journal of FLuorine Chemistry
(2006), 127(1), 63-67, y Synthesis (2006), (2), 224-226 o Synthetic
Communications (2003), 33(24), 4279-4284. Alternativamente, los compuestos de
la formula (1), en donde G' y G2 son oxigeno y R® es aminotiocarbonilo se pueden
hacer, por ejemplo, por tratamiento de un compuesto de formula (1), en donde R%es
ciano mediante reaccién con bisulfuro de sodio y cloruro de magnesio como se

describe en, por ejemolo, Synthetic Communications (2005), 35(5), 761-764.

24) Los compuestos de formula (I), en donde G'y G? son oxigeno y R®es
N-alquil-C4-C4-aminotiocarbonilo, se pueden hacer, ;)or ejemplo, por tratamiento de
un compuestode formula (I), en donde G' y G? son oxigeno y R® es
aminotiocarbonilo mediante reaccion con un N-alquil-C4-C4-amino, como se
describe, por ejemplo, en US 5,049,669 o Journal of Sulfur Chemistry (2006),

27(3), 203-212.

25) Los compuestos de férmula (I), en donde G'y G? son oxigeno y R3 es
N,N-di-alquil-C+-C4-aminotiocarbonilo se peden hacer, por ejemplo, por tratamiento
de un compuesto de formula (1), en donde G' y G2 son oxigeno y R® es ciano por
reaccion con una N,N-di-alquil-C1-C4-amina en presencia de azufre, preferiblemente
con irradiacion de micro-ondas, como se describe, por ejemplo, en Synthetic

Communications (2003), 33(24), 4279-4284. Alternativamente, los compuestos de
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formula (I), en donde G' y G? son oxigeno y R® es N,N-di-alquil-C4-Cs-
aminotiocarbonilo se pueden hacer, por‘ ejemplo, por tratamiento de un compuesto
de formula (1), en donde G' y G2 son oxigeno y R® es ciano por reaccién con N,N-di-
alquil-C4-Cy-ditiocarbamato como se describe, por ejemplo, en Bulletin of the

Chemical Society of Japan (1967), 40(9), 2209.

Los comuestos de férmula (l) se pueden usar para combatir y controlar las
infestaciones de plagas de inséctos tales como Lepidoptera, Diptera, Hemiptera,
Thysanoptera, Qrthoptera, Dictyoptera, Coledptera, Siphonaptera, Hymenoptera e
Isoptera y también otras plagas de invertebrados, p;Jr ejemplo, plagas de acarinas,
nematodos y moluscos. Los inséctos, acarinas, nematodos y moluscos en lo
sucesivo denominados conjuntamente como plagas. Las plagas que pueden ser
combatidas y controladas mediante el uso de los compuestos de la invencion
incluyen aquellas plagas asociadas con la agricultura (término que incluye el
crecimiento de cultivos para alimentos y productos de fibra), horticultura y
ganaderia, animales de compania, forestales y el almacenamiento de productos de
origeh vegetal (tales como frutas, granos y madera); aquellas plagas asociadas con
el deterioro de estructuras hechas por el hombre y la trasmision de enfermedades

del hombre y los animales; y también plagas molestas (tal como las moscas).

Ejemplos de las especies de plagas qué se pueden controlar por los
compuestos de la férmula (1) incluyen: Myzus persicae (afido), Aphis gossypii,

Aphis fabae (&fido), Lygus spp. (Capsidas), Dysdercus spp. (Capsidas), Nilaparvata
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lugens (insécto saltador de plantas), Nephotettixc incticeps (insecto saltador de
hojas), Nezara spp. (chinche), Euschistus spp. ‘(chinches), Leptocorisa spp.
(chinches), Frankliniella occidentalis (tisan6ptaro), Thrips spp, (tisanoptaros),
Leptinotarsa decemlineata (escarabajo de la papa de Colorado), Anthonomus
grandis (gorgojo del algoddn), Aonidiella spp. (inséctos escala), Trialeurodes spp.
(moscas blancas), Bemisia tabaci (mosca blanca), Ostrinia nubilalis (barrenador de
maiz europeo), Spodoptera littoralis (gusano de la hoja de algoddn), Heliothis
virescens (gusano del brote tabaco), Helicoverpa armigera (gusano del algodén),
Helicoverpa zea (gusano del algodén), Sylepta derogata (enrrolador de la hoja de
algodon), Pieris brassicae (mariposa blanca), Plutella xylostella (polilla de espalda
de diamante), Agrolis spp. (gusanos cortantes), Chilo suppressalis (barreandor del
tallo del arroz), Locusta, migratoria (langosta), Chortiocetes terminifera (langosta),
Diabrotica spp. (gusano de las raices), Panonychus ulmi (acaro rojo europeo),
Panonychus citri (4caro rojo de los citricos), Tetranychus urticae (acaro arafa de
dos manchas), Tetranychus cinnabarinus (acaro arafa carmin), Phyllocoptruta
oleivora (acaro de la roya de citricos), Polyphagotarsonemus latus (acaro amplio),
Brevipalpus spp. (acaros planos), Boophilus microplus (garrapata de ganado),
Dermacentor variabilis (garrapata de perro americano), Ctenocephalides felis
(pulgas de los gatos), Liriomyza spp. (Minador de hojas), Mosca doméstica (mosca
de casa), Aedes aegypti (mosquito), Anopheleé spp. (mosquitos), Culex spp.
(mosquitos), Luccillia spp. (mosca azul), B/atte//a germanica (cucaracha),
Periplaneta americana (cucaracha), Blatta orientalis (cucaracha), termitas de las

Mastotermitidae (por ejemplo Mastotermes spp.), las Kalotermitidae (por ejemplo
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Neotermes spp.), las Rhinotermitidae (por ejemplo Copfotermes formosanus,
Reticulitermes flavipes, R. speratu, R. virginicus, R. hesperus, y R. santonensis) y
las Termitidae (por ejemplo Globitermes sulfureus), Solenopsis geminata (hormiga
de fuego), Monomorium pharaonis (hormigas faradn), Damalinia spp. y Linognathus
spp. (piojos mordedores y succionadores), Meloidogyne spp. (nematodos que
matan la raiz), Globodera spp. y Heterodera spp. (quiste de nematodos.),
Pratylenchus spp. (nematodos de lesiéon), Rhodopholus spp. (nematodos que
anidan en el banano), Tylenchulus spp.(nematodos de los citricos), Haemonchus
contortus (gusano de peluqueria), Caenorhabditis elegans (gusanillo del vinagre),
Trichostrongylus spp. (nematodos gastro-intestinales) y Deroceras reticulatum

(babosa).

Por lo tanto, la invencién proporciona un método para combatir y controlar
inséctos, acaros, neméatodos o moluscos que comprende la aplicacion de una
cantidad efectiva como insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida de un
compuesto de férmula (1), o una composicion que contiene un compuesto de la
formula (1), a una plaga, a locus de una plaga, preferiblemente una planta, o a una
planta sucéptible al ataque por la plaga. Los compuestos de la formula (1)

prferiblemente se utilizan contra inséctos, acarinas o nematodos.

El término planta como se utiliza aqui inclue semillas, arbustos y arboles
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Con el propésito de aplicar un compuesto de la férrhula (1) como un
insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida a una plaga o locus de la plaga, o
a una planta susceptible al ataque por la plaga, usualmente se formula un
compuesto de formula (1) en una composicion que incluye, en adicion al compuesto
de formula (1), un diluyente inerte adecuado o vehiculo y, opcionalmente, un agente
activo de superficie (SFA). Los SFAs son productos duimicos capaces de modificar
las propiedades de una interfase (por ejemplo, interfases liquido/soélido, liquido/aire
o liguido/liquido) disminuyendo la tensién superficialy por lo cual produce cambios
en otras propiedades (por ejemplo dispersion, emulsificacion y humectacién). Se
prefiere que todas las composiciones (ambas: las formulaciones solidas y liquidas)
contengan, en peso, 0.0001 a 95%, mas preferiblemente 1 a 85%, por ejemplo 5 a
60%, de un compuesto de la formila (I). La composicion generalmente se usa para
el control de plagas de tal manera que un compuesto de la férmula (l) es aplica a
una tasa de entre 0.1g a 10kg por hectarea, preferiblemente de 1 g a 6kg por

hectarea, mas preferiblemente de 1 g a 1 kg por hectarea.

Cuando el compuesto de formula (1) se usa en una preparacion de semillas,
se utiliza en una tasa de 0.0001 a 10 g (por ejemplo 0.001g o 0.05g), preferiblemente

0.005g a 10g, mas preferiblemente 0.005 a 4g, por kilogramo de semilla.

En otro aspecto la presente ivencion proporciona una composicion
insecticida, acaricida, nematicida o molusquicida que comprende una cantidad del

compuesto de foérmula (I) efectiva como insecticida, acaricida, nematicida o

57

éc



‘

10

15

20

W0O2008/074427 PCT/EP2007/010852

molusquicida y un vehiculo o diluyente adecuado para éste. La composicion
preferiblemente es una composicion insecticida, acaricida, nematicida o

molusquicida.

Las composiciones se puede escoger de entré un numero de formulaciones
tipo, que incluyen polvos espolvoreables (DP), pélvos solubles (SP), granulos
solubles en agua (SG), granulos dispersables en aéua (WG), polvos humectables
(WP), granulos (GR) (de liberacion lenta o répida), concentrados solubles (SL),
liguidos miscibles con aceite (OL), liquidos de volumen ultrabajo (UL),
concentrados emulsificables (EC), concentrados dispersables (DC), emulsiones
(ambas, aceite en agua (EW) y agua en aceite (EO)), micro-emuisiones (ME),
concentrados en  suspension  (SC), aerqsoles, formulaciones  en
humos/nebulizaciones, suspensiones de cépsulas ;(CS) y formulaciones para el
tratamiento de semillas. La seleccién de la formulécién tipo, en cualquier caso,
dependera del propdosito particular previsto y de las bropiedades fisicas, quimicas y

biolégicas del compuesto de férmula (1).

Los polvos espolvoreables (DP) se pueden preparar mezclando un
compuesto de féormula (1) con uno o mas solidos diluyentes (por ejemplo arcillas
naturales, Caolin, pirofilita, bentonita, alimina, méntmorillonita, kieselguhr, tiza,
tierras de diatomaceas, fosfatos de calcio, carbonatqs de calcio y magnesio, azufre,
cal, harinas, talco y otros vehiculos sélidos orgéni<j:os e inorganicos) y moliendo

mecanicamente la mezcla hasta un polvo fino.
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Los polvos solubles (SP) se pueden preparar mezclando un compuesto de
formula (I) con una o mas sales inorganicas solubles- en agua (tales como
bicarbonato de sodio, carbonato de sodio o suifato de magnesio) 0 uno o mas
solidos organicos solubles en agua (tal como un polisacarido) y, opcionalmente,
uno o mas agentes humectantes, uno o mas agentes dispersantes o una mezcla de
dichos agentes para mejorar la dispersabilidad/solubilidad en agua. Luego la mezcla
se muele hasta un polvo fino. Composicioﬁes similares se pueden granular para

formar granulos solubles en agua (SG).

Los polvos mojables (WP) se pueden preparar mezclando un compuestro de
formula (1) con uno o mas sdlidos diluyentes o vehiculos, uno o mas agentes
humectantes y, preferiblemente, uno o0 mas agentes dispersantes y, opcionalmente,
uno o mas agentes de suspension para facilitar la dispersion en el liquido. Luego la
mezcla se muele hasta un polvo fino. Composiciones similares tambien se pueden

granular para formar granulados dispersables (WG).

Los granulos (GR) se pueden formar bien sea granulando una mezcla de
una compuesto de formula (I) y uno o mas difuyentes soOlidos pulverizados o
vehiculos, o a partir de granulos vacios pre-formados mediante la absorcion de un
compuesto de férmula (1) (0 una solucion de éste, en un agente adecuado) en un
material granular poroso (tal como pémez, arcillas atapulgita, tierras de fuller,

kieselguhr, tierra de diatomacea o mazorcas de maiz de tierra) o mediante la
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adsorcién de un compuesto de féormula (I) (o una solucion de éste en un agente
adecuado) sobre un material de ndcleo duro (tal como arenas, silicatos, minerales
de carbonatos, sulfatos o fosfatos) y secando si es necesario. Los materiales que
se usan comunmente para ayudar a la absorcidon o adsorcidn incluyen solventes
(tales como solventes alifaticos o arométicos derivados del petrdleo, alcoholes,
éteres, cetonas y ésteres) y agentes de adhesion (tales como acetatos de polivinilo,
alcoholes polivinilicos, dextrinas, azlcares y aceites vegetales). También se
pueden incluir uno o mas aditivos en los granulados (por ejemplo un agente

emulsificante, un agente humectante o un agente dispersante).

Los concentrados dispersables (DC) se pﬁeden preparar disolviendo un
compuesto de la férmula (I) en agua o en un solvente organico, tal como una
cetona, alcohol o glicol éter. Estas soluciones pueden contener un agente activo de
superficie (por ejemplo para mejorar la dilucién en agua o prevenir la cristalizacién

en un tanque de aspersion).

Los concentrados emulsificables (EC) o las emulsiones agua en aceite (EW)
se pueden preparar disolviendo un cdmpuesto de la formula (I) en un solvente
organico (que opcionalmente contiene uno 0 mas agentes humectantes, uno o
mas agentes emulsificantes o una mezcla de dichos agentes). Los solventes
organicos adecuados para uso en ECs incluyen hidrocarburos aromaticos (tales
como alquilbencenos o alquilnaftalenos, por ejemp’lo SOLVESSO 100, SOLVESSO

150 y SOLVESSO 200; SOLVESSO es a una Marca Reistrada), cetonas (tales
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como ciclohexanona o metil ciclohexanona) y alcoholes (tales como alcohol
bencilico, alcohol furfurilico o butanol), N-alquilpirrolidonas (tales como N-
metilpirrolidona o N-octilpirrolidona), dimetit amidas de acidos greasos (tales como
dimetilamidas de acidos grasos Cs-C1o) € hidrocarbﬁros clorados. Un producto EC
se puede emulsificar espontaneamente adicinandolo sobre agua, para producir una
emulsion con suficiente estabilidad para permitir la aplicacion por aspersion
mediante un equipo apropiado. La preparacion de un EW involucra obtener un
compuesto de la formula (1) bien sea como un liquido (si no es liquido a temperatura
ambiente, se puede fundir a una temperatura razonable, tipicamente por debajo de
70°C) o en solucion (disolviéndolo en un solvente abropiado) y luego emulsificando
el liquido resultante o solucion en agua que contiene uno o mas SFAs, bajo
agitacion alta, para producir una emulsion. Los solventes adecuados para el uso en
EWs incluyen aceites vegetales, hidrocarburos clorados (tales como
clorobencenos), solvente aromatico (tal como alquilbencenos o alquilnaftalenos) y

otros solventes organicos apropiados que tengan una baja solubilidad en agua.

La microemulsiones (ME) se pueden preparar mezclando agua con una
mezcla de uno o mas solventes con uno 0 mas SFAs, para producir
espontaneamente una formulacién liquida isotropica estable termodinamicamente.
Un compuesto de formula (l) inicialmente esta presénte en bien sea el aguaoenla
mezcla solvente/SFA. Los solventes adecuados para uso en MEs incluyen aquellos
descritos anteriormente para uso en ECs o en EWs. Un ME puede ser bien sea un

sistema aceite en agua o agua en aceite (para determinar cual sistema esta
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presente se puede hacer por medidas de conductividad) y puede ser adecuado para
mezclar pesticidas solubles en agua y solubles en aceite en la misma formulacion.
Un ME es adecuado para diluir en agua, ya se manteniéndolo como una micro-

emulsion o formando una emulsién aceite en agua convencional.

Los concentrados en suspension (SC) pueden comprender suspensiones
acuosas 0 no acuosas de particulas sélidas insolubles finamente divididas de un
compuesto de la formula (1). Los SCs se pueden preparar moliendo el compuesto
de férmula (1) en un molino de bolas en un medio adecuado, opcionalmente con
uno o mas agentes dispersantes, para producir una suspension de particula fina de
un compuesto. Se pueden incluir en la composicibn uno o mas agentes
humectantes y se puede incluir un agente de suspensién para reducir la tasa a la
cual se sedimentan las particulas. Alternativamente, un compuesto de férmula (1)
se puede moler y agregar al agua, que contiene los agentes descritos

anteriormente, para producir el producto final deseado

Las formulaciones en aerosol comprenden un compuesto de la féormula (1) y
un propelente aecuado (por ejemplo n-butano).. También se puede disolver o
dispersar un compuesto de la formula (I) en un medio adecuado (por ejemplo agua
o un liquido miscible con el agua, tal como n-propanol) para proporcionar

composiciones para uso en bombas manuales de aspersion no presurizadas.

Un compuesto de la formula () se puede mezclar en el estado seco con una
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mezcla pirotécnica para formar una composicion adecuada para generar, en un

espacio cerrado, un humo que contiene el compuesto.

La suspension de capsulas (CS) se puede preparar de una manera similar a
la de la preparacion de formulaciones EW pero con una etapa de polimerizacién
adicional de tal forma que se obtiene una dispersion acuosa de gotitas de aceite, en
la que cada gotita de aceite es encapsulada por por una cubierta polimérica y
contiene un compuesto de la férmula (l) y, opcionalmente, un vehiculo o diluyente
para éste. La cubierta polimérica se puede producir bien sea por una reaccion de
policondensacion interfacial o mediante un procedimiento de coacervacion. Las
composiciones se pueden proporcionar para la liberacion controlada del compuesto
de férmula (1) y se pueden utilizar para el tratamiento de semillas. Un compuesto de
la formula (1) también se puede formular en una matriz polimérica biodegradable

para proporcionar una liberacién lenta y controlada del compuesto.

Una composicién puede incluir uno o mas aditivos para mejorar la calidad
biologica de la composicion (por ejemplo mediante el mejoramiento de la
humectacion, la retencion o distribucion sobre las superficies; resistencia a la lluvia
sobre superficies tratadas; o absorcién o mobilidad de un compuesto de formula
(1)). Tales aditivos incluyen agentes activos de superficie, aditivos de aspersion a
base de aceites, por ejemplo ciertos aceites minerales o aceites naturales de
plantas (tal como aceite de soya y aceite de colza), y mezclas de éstos con otros

adyuvantes biomejoradores (ingredientes que pueden ayudar o modificar la accion
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del compuesto de formula (1)).

Un compuesto de férmula (1) también se puede formular para uso como un
tratamiento para semillas, por ejemplo, como una composicién en polvo, que
incluye un polvo para el tratamiento de semillas secas (DS), un polvo soluble en
agua (SS) o un polvo dispersable en agua para el tratamientoo de lodos (WS), o
como una composicion liquida, que incluye un concentrado fluido (FS), una solucidn
(LS) o una suspension de capsulas (CS). Las preparaciones de las composicines
de DS, SS, WS, FS y LS son muy similares a aquellvas descritas anteriormente para
las composiciones DP, SP, WP, SC y DC respectivamente. Las composiciones
para el tratamviento de semillas pueden incluir un agente para ayudar a la adhesion
de la composicién a fa semilla (por ejemplo un aceite mineral o una pelicula que

forma una barrera).

Los agentes humectantes, agentes dispersantes y agentes emulsificantes

pueden ser SFAs de superficie del tipo anidnico, catidénico, anfotérico o no idnico.

Los SFAs adecuados del tipo catidnico incluyen compuestos de amonio
cuaternario (por ejemplo bromuro de cetiltrimetil amonio), imidazolinas y sales de

aminas.

Los SFAs anidnicos adecuados incluyen sales de metales alcalinos de

acidos grasos, sales de monoésteres alifaticos del acido sulfurico (por ejemplo lauril
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sulfato de sodio), sales de compuestos aromaticos sulfonados (por ejemplo
dodecilbenceno sulfonato de sodio, dodecilbenceno sulfonato de calcio,
butilnaftaleno sulfonato y mezclas de sodio di-isopropil- y tri-isopropil-naftaleno
sulfonatos), éteres sulfato, alcohol éter sulfatos por ejemplo (por ejemplo sodio
laureth-3-sulfato), éter carboxilatos (por ejemplo sodio laureth-3-carboxilato),
ésteres fosfato (productos por la reaccidon entre uno o mas alcoholes grasos y acido
fosforico (predominantemente mono-ésters) o pentdxido de fésforo
(predominatemente di-ésteres), por ejemplo la reaccidon entre lauril alcohol y acido
tetrafosférico; adicionalmente es productos pueden estar etoxilados),

sulfosuccinamatos, parafinas o sulfonatos de olefina, tauratos y lignosulfonatos.

Los SFAs adecuados del tipo anfotérico incluyen betainas, propionatos y

glicinatos.

Los SFAs adecuados de tipo no iénico incluyen productos de condensacion
de o6xidos ded alquileno, tales como 6xido de etileno, éxido de propileno, 6xido de
butileno o0 mezclas de éstos, con alcoholes grasos (tales como oleil alcohol o cetil
alcohol) o con alquilfenoles (tales como octilfenol, nonilfenol u octilcresol); ésteres
parciales derivados de acidos grasos de cadena larga o anhidridos hexitol;
productos de condensacion de dichos ésteres parciales con 6xido de etileno;
polimeros de bloqueo (que comprenden 6xido de etileno y 6xido de propileno);
alcanolamidas; ésteres simples (por ejemplo ésteres | de acidos grasos con

polietilenoglicol); éxidos de aminas (por ejemplo 6xido de lauryl dimetil amina); y
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lecitinas.

Los agentes de suspension adecuados incluyen coloides hidrofilicos (tales
como polisacaridos, polivinilpirrolidona o carboximetilcelulosa de sodio) y arcillas

inchables (tales como bentonita y atapulgita).

Un compuesto de la férmula (1) se puede aplicar por cualquier medio
conocido de aplicacidon de compuestos pesticidas. Por ejemplo, se puede aplicar,
formulado o no formulado a las plagas o a un locus de las plagas (tal como el
habitat de las plagas, o0 a una planta en crecimiento suceptible a la infestacion por
plagas) o a cualquier parte de la planta, incluyendo el follaje, tallos, ramas o
raices, a la semilla antes que sea plantada o a otro medio en el que las plantas
estén creciendo o vayan a ser plantadas (tal como al suelo que rodea las raices, el
suelo en general, agua del arroz o sistemas de cultivos hidropdnicos),
directamente, o puede ser por aspersion sobre, espolvoreado sobre, aplicado por
inmersion, aplicado como una una formulacion en crema o pasta, aplicado como
vapor o aplicado a través de la distribucidon o incorporacion de una composicion
(tal como una composicion granular o una composivcién empacada en bolsa soluble

en agua) en el suelo o en un ambiente acuoso.

Un compuesto de formula (I) también se puede inyectar a las plantas o
asperjar sobre la vegetacion utilizando técnicas de aspersion electrodinamicas u

otros métodos de volumen bajo, o aplicado por sistemas de irrigacion a la tierra o
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aereos.

Las composiciones para uso como prepareaciones acuosas (soluciones o
dispersiones acuosas) generalmente se suministran en forma de un concentrado
que contiene una alta proporcién del ingrediente activo, el concentrado se adiciona
al agua antes del uso. Estos concentrados que pueden incluir DCs, SCs, ECs, EWSs,
MEs, SGs, SPs, WPs, WGs y CSs, a menudo se requieren para resistir el
almacenamiento por periodos prolongados, y que después de tal almacenamiento,
sean capaces de, al adicionarlos al agua, formar preparaciones acuosas que se
mantengan homogéneas por un tiempo suficiente para permiterles ser aplicadas
mediante un equipo de aspersiéon convencional. Tales preparaciones acuosas
pueden contener cantidades variables de un compuesto de férmula (1) (por ejemplo

0,0001 a 10%, en peso) dependiendo del propodsito para el que se van a usar.

Un compuesto de la férmula (1) se puede usar en mezclas con fertilizantes
(por ejemplo, fertilizantes que contengan nitrégeno-, potasio- o fdsforo-). Los tipos
de formulacion adecuados incluyen granulos de fertilizante. Las mezclas

adecuadas contienen hasta 25% en peso del compuesto de la formula (1).

Por lo tanto la invencién también proporciona una composicion fertilizante

que comprende un fertilizante y un compuesto de la formula (1).

Las composiciones de esta invencion pueden contener otros compuestos que
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tienen actividad biologica, por ejemplo, micronutrientes o compuestos que tienen
actividad fungicida o que regulan el crecimiento de la planta, actividad herbicida,

insecticida, nematicida o acaricida.

El compuesto de formula (1) puede ser el Unico ingrediente activo de la
composicion o se puede mezclar con uno 0 mas ingredientes activo adicionales,
tales como un pesticida, fungicida, sinergista, herbicida o un regulador del
crecimiento de la planta donde sea apropiado. Un ingrediente activo adicional
puede: proporcionar una composicién que tiene un amplio espectro de actividad o
un persistencia aumentada en un locus; sinergiza la actividad o complementa la
actividad (por ejemplo aumentando la velocidad del efecto o superando la
repelencia) del compuesto de férmula (1); o ayuda a superar o prevenir el desarrollo
de resistencia a los componentes individuales. El ingrediente activo particular
dependera de la utilidad deseada de la composicién. Ejemplos de pesticidas

adecuados incluyen los siguientes:

a) Piretroides, tales comos permetrina, cipermetrina, fenvalerato, esfe_nvalerato,
deltametrina, cihalotrina (in particular lamda-cihalotrina), bifentrina, fenpropatrina,
ciflutrina, teflutrina, piretroides seguros de pez (por ejemplo etofenprox), piretrina
natural, tetrametrina, s-bioalletrina, fenflutrina, pralletrina o 5-bencil-3-furilmetil -
(E)-(1 R,3S)-2,2-dimeti| -3-(2-oxotiolan-3-ilidenemetil )ciclopropancarboxilato;

b)Organofosfatos, tales como, profenofos, sulprofos, acefato, metil paration,

azinfos-metil , demeton-s-metill, heptenofos, tiometon, fenamifos, monocrotofos,
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profenofos, triazofos, metamidofos, dimetoato, fosfamidon, malation, clorpirifos,
fosalona, terbufos, fensulfotion, fonofos, forate, foxim, pirimifos-metil , pirimifos-etil,
fenitrotion, fostiazato o diazinon;

¢) Carbamatos (incluyendo aril carbamatos), tales como pirimicarb, triazamate,
cloetocarb, carbofuran, furatiocarb, etiofencarb, aldicarb, tiofurox, carbosulfan,
bendiocarb, fenobucarb, propoxur, metomil u oxamil;

d)Benzoil ureas, tales como- diflubenzuron, triflumuron, hexaflumuron,
flufenoxuron o clorfluazuron;

e) Compuestos organicos de estafo, tales como cihexatin, fenbutatin

oxido o azociclotin;

f) Pirazoles, tales como tebufenpirad y fenpiroximate;

g) Macrolidos, tales como avermectinas o milbemicinas, por ejemplo abamectin,
emamectin benzoato, ivermectin, milbemicin, spinoéad o azadirachtin;

h) Hormonas o feromonas;

i) Compuestos organoclorados tales como endosulfan, hexacloruro de benceno,
DDT, clordano o dieldrin;

j) Amidinas, tales como clordimeform o amitraz;

k) Agentres de fumigacion, tales como cloropicrina, dicloropropano, bromuro de
metilo 0 metam;

I) Compuestos neonicotinoides tales como imidacloprid, tiacloprid, acetamiprid,
nitenpirarh, dinotefuran o tiametoxam;

m) Diacilhidracinas, taleé como tebufenozida, cromafenozida o metoxifenozida;

n) Difenil éteres, tales como diofenolan o piriproxifen;
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0) Indoxacarb;

p) Clorfenapir;

q) Pimetrozine;

r) Spirotetramat, Spirodiclofen o Spiromesifen; o

s) Flubendiamid o Rinaxipir

En adicion a las clases quimicas princ.ipales de pesticidas listados
anteriormente, se pueden emplear en la composicion otros pesticidas que tiene
blancos particulares, si es apropiado para la utilidad deseada de la composicion.
Por ejemplo, insecticidas selectrivos para cultivos especiales, por ejemplo
insecticidas especificos para barren_adores de tallo (tales como cartap) o
insecticidas especificos para saltadores (tales como buprofezin) se pueden emplear
para uso en arroz. Aternativamente, también se pueden incluir en las
composiciones insecticidas’o acaricidas especificas para especies/etapas de
insectos particulares (por ejemplo acaricidal ovo-larvicida, tales como clofentezina,
flubenzimina, hexitiazox o tetradifon; acaricidal motilicidas, tales como dicofol o
propargita; acaricidas, tales como bromopropilato 0 clorobenzilato; o reguladores
de crecimiento, tales como hidrametilnon, ciromazina, metopreno, clorfluazuron o

diflubenzuron).

Ejemplos de compuestos fungicidas que se pueden incluir en la composicion
de Ila invencidon son (E)-N-metil-2-[2-(2,5-dimetilfenoximetil)fenil]-2-metoxi-

iminoacetamida(SSF-129), 4-bromo-2-ciano-N, N-dimetil-6-trifluorometil
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benzimidazol-1 -sulfonamida, a-[N-(3-cloro-2 6-xilil}-2-metoxiacetamido]-3¥-
butirolactona,  4-cloro-2-ciano-N, N-dimetil-5-p-tolilimidazol-1-sulfonamida(IKF-916,
ciamidazosulfamid), 3-5-dicloro- N-(3-cloro-1-etilo-1-metil -2-oxopropil)-4-metil
benzamida (RH-7281, zoxamida), N-allil-4,5-dimetil-2-trimetilsililtiofeno-3-
carboxamida (MONG65500), N- (1-ciano -l,2-dimetil propilo)-2-(2,4-
diclorofenoxi)propionamida (AC382042), N-(2-metoxi-5-piridil)-ciclopropano
carboxamida, acibenzolar (CGA245704), alanycarb, aldimorph, anilazina,
azaconazol, azoxistrobin, benalaxil, benomil, biloxazol, biterténol, blasticidin S,
bromuconazol, bupirimato, captafol, captan, carbendazim, carbendazim clorhidrato,
carboxin, carpropamid, carvone, CGA41396, CGA41397, chinometionato,
clorotalonil, clorozolinato, clozilacon, compuestos que contienen cobre tales como
oxicloruro de cobre, oxiquinolato de cobre, sulfato de cobre, talato de cobre y
mezcla Bordeaux, cimoxanil, ciproconazol, ciprodinil, debacarb, di-2-piridil
disulfuro, 1,1-dioxido, diclofluanid, diclomezina, dicloran, dietofencarb,
difenoconazol, difenzoquat, diflumetorim, O,O-di-iso-propyl-S-bencil tiofosfato,
dimefluazol, dimetconazol, dimetomorf, dimetirimol, diniconazol, dinocap, ditianon,
dodecil dimetii ammonio cloruro, dodemorf, dodine, doguadine, edifenfos,
epoxiconazol, etirimol, etil(Z2)- N-bencil- N-([metil (metil -
tioetilidenaminooxicarbonil)aminoltio)-3  -alaninato,  etridiazol, = famoxadone,
fenamidone (RPA407213), fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamida
(KBR2738), fenpiclonil, fenpropidin, fenpropimorph, acetato de fentin , hidroxido de
fentin, ferbam, ferimzone, fluazinam, fludioxonil, flumetover, fluoroimida,

fluguinconazol, flusilazol, flutolanil, flutriafol, folpet, fuberidazol, furalaxil, furametpir,
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guazatina, hexaconazol, hidroxisoxazol, himexazol, imazalil, imibenconazol,
iminoctadina, triacetato de iminoctadina, ipconazol, iprobenfos, iprodiona,
iprovalicarb (SZX0722), isopropanil butil carbamaté, isoprotiolano, kasugamicina,
kresoxim-metil, LY186054, LY211795, LY248908, mancozeb, maneb, mefenoxam,
mepanipirim,  mepronil, metalaxil, metconazol, metiram, metiram-zinc,
metominostrobin, miclobutanil, neoasozina, dimetilditiocarbamato de niquel, nitrotal-
isopropil, nuarimol, ofurace, compuestos organomercuricos, oxadixil, oxasulfuron,
acido oxolinico, oxpoconazol, oxicarboxin, pefurazoato, penconazol, pencicuron,
oxido de fenazina, fosetil-A1, acidos de fosforo, ftalida, picoxistrobin (ZA1963),
polioxin D, poliram, probenazol, procloraz, procimidona, propamocarb,
propiconazol, propineb, acido propionico, pirazofos, pirifenox, pirimetanil, piroquildn,
proxifur, pirrolnitrin, compuestos de amonio cuaternario, quinometionato, quinoxifen,
quintozeno, sipconazol (F-155), pentaclorofenéto de sodio, espiroxamina,
estreptomicina, azufre, tebuconazol, tecloftalam, tecnazeno, tetraconazol,
tiabendazol, tifluzamid, 2-(tiocianometiitio)benzotiazol, metil-tiofanato, thiram,
timibenconazol, metil tolclofos, tolilfluanid, triadimefon, triadimenol, triazbutil,
triazoxide, triciclazol, tridemorf, trifloxiestrobin (CGA279202), triforina, triflumizol,

triticonazol, validamicina A, vapam, vinclozolina, zineb y ziram.
Los compuestos de la férmula (l) se pueden mezclar con suelo, turba u otros

medios para la raices para la proteccion de plantas contra enfermedades que llevan

las semillas, el suelo o las enfermedades foliares por hongos.
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Ejemplos de sinergistas adecuados para uso en las composiciones incluyen

piperonil butdxido sesamex, safroxan y dodecil imidazol.

Herbicidas adecuados y reguladores del crecimiento de las plantas para
inclusiébn en las composiciones dependeran del blanco propuesto y del efecto

requerido.

Un ejemplo de un herbicida selectivo para el arroz que se puede incluir es
propanil. Un ejemplo de un regulador de crecimiento de plantas para uso en

algodon es PIX™,

Algunas mezclas pueden comprender ingredientes activos con diferencias
significativas en las propiedades fisicas, quimicas o biolégicas de tal manera que no
se pueden prestar ellas mismas a la misma formulacion tipica convencional. En
estas circunstancias otros tipos de formulaciéon se pueden preparar. Por ejemplo,
donde un ingrediente activo es un solido insoluble en agua y el otro un liquido
insoluble en agua, nunca sera posible dispersar cada ingrediente activo en la
misma fase acuosa continua por dispersion del ingrediente solido activo como una
suspension (usando una preparaciéon analoga a la de un SC) pero dispersando el
ingrediente activo liquido como una emulsién (usando una preparacion analoga a
una de EW). La composicion resultante es una formulacién en suspensoemulsion

(SE).
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Los siguientes ejemplos ilustran, pero no limitan la invencion.

Ejemplos de preparacion

Ejemplo 11: Preparacion de 4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-

trifluorometil-etil)-fenill-3-nitro-benzamida

F
3
. F3 H F
H F 3
03 oF o CF3
ON ®  NacN  ON N
2 N H
H
= CH
F CH3 N = 3

A una solucién de N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-4-
fluoro-3-nitro-benzamida (2.008g, 4.4 mmol) (preparada de acuerdo con WO
05/073165) en N-N-dimetilformamida (25 ml) se le adicioné cianuro de sodio (0.237
g, 4.84 mmol). La mezcla de reaccién se agit6 a temperatura ambiente por 48
horas. Luego se afiadié agua (20 ml) y la fase organica se extrajo tres veces con
acetato de etilo (3x 100 ml). Los extractos organicos combinados se lavaron con
agua y solucion salina, se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El
residuo se purifico por cromatografia de columna sobre silica gel (eluyente
ciclohexano/acetato de etilo 1:4) para dar 4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-
tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-3-nitro-benzamida_(1.0 g, 49 % de rendimiento).
'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.85 (d, 1H), 8.38 (g, 1H), 8.11 (d, 1H), 7.55 (s, 1H),

7.40 (s, 2H), 2.33(s, 6H)ppm.
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Se utilizaron procedimientos andlogos para preparar los siguientes
compuestos:
4-ciano-N-[2 6-dietil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-3-nitro-
benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.84 (s, 1H), 8.38 (q, 1H), 8.10 (d, 1H),

7.57 (bs, 1H), 7.43 (s, 2H), 2.68 (q, 4H), 1.24 (t, 6H) ppm.

4-ciano-N-[2-metoximetil-6-metil-4~(1,2 2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-
fenil]-3-nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCl5): 9.18 (s, 1H), 8.88 (s 1H), 8.39
(d, 1H), 8.11 (d, 1H), 7.55 (s, 2H), 7.40 (s, 1H), 4.55 (s, 2H), 3.45 (s, 3H), 2.39 (s,

3H) ppm.
N-[2-Bromo-6-metil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-4-ciano-3-
nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.88 (s, 1H), 8.40 (d, 1H), 8.11 (d,

1H), 7.78 (s, 2H), 7.52 (s, 1H), 2.44 (s, 3H) ppm.

N-[2-Bromo-6-etil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-4-ciano-3-

nitro-benzamida. "TH-NMR (400 MHz, CDCls): 8.87 (s, 1H), 8.39 (d, 1H), 8.10 (d,

1H), 7.80 (s, 1H). 7.74 (s, 1H), 7.56 (s, 1H), 2.77 (q, 2H), 1.29 (t, 3H) ppm.

4-ciano-N-[2,6-dibromo-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-3-

nitro-benzamida. Este se usa en la siguiente etapa sin posterior purificacion.

4-ciano-N-[2-etil-6-metil-4-(1,2 2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propit)-fenif)-
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3-nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCl,): 8.86 (s, 1H), 8.39(q, 1H), 8.10 (d,

1H), 7.80 (s, 1H) 7.39 (s, 2H), 2.68 (g, 2H), 2.32 (s, 3H), 1.20 (t, 3H) ppm.

4-ciano-N-[2,6-dietil-4-(1,2,2,3,3 3-hexafluoro-1-trifluororetil-propil)-fenil]-3-
nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.84 (s, 1H), 8.38 (q, 1H), 8.11 (d,

1H), 7.63 (s, 1H), 7.26 (s, 2H), 2.67 (q, 4H) 1.23 (t, 6H) ppm.

N-[2-Bromo-6-metil-4-(1,2 2,3,3)3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil }-fenit]-4-
ciano-3-nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.90 (s, 1H), 8.40 (d, 1H),

8.10 (d, 1H), 7.92 (s, 1H), 7.74 (s, 1H), 7.51 (s, 1H), 2.43 (s, 3H) ppm.

N-[2-Bromo-6-etil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-
ciano-3-nitro-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCl,): 8.89 (s, 1H), 8.40 (d, 1H),
8.10 (d, 1H), 7.82 (s, 1H), 7.78 (s, 1H), 7.55 (s, 1H), 2.75 (q, 2H), 1.26 (t, 3H)
ppm.

2-Ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-5-nitro-
benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.81 (m, 1H), 8.69 (m, 1H), 8.33 (d, 1H),

7.49 (s, 2H), 2.21(s,6H) ppm.
2-Ciaho—N—[2,6-dietil-4-(1 2 2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-3-

nitro-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCl,): 10.67 (s, 1H), 8.58 (d 1H), 8.40

(d, 1H), 8.02 (t, 1H), 7.49 (s, 2H), 2.53 (q, 4H), 1.17 (t, 6H) ppm.
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Ejemplo12: Preparacion de 3-amino-4-ciano- N-[2,6-dimetil-4(1,2,2,2-tetrafluoro-

1-tri-fluorometil-etil)fenil-benzamida

7z

CF, , CFa
H F H,G F
3 0 CF
0 CF, | 3
0 N/\O)K SnCl, HCl Hz’“)@)khl
2 N 2
N — H
5
& CH ~ CH,
N7 3 N |

L
G

10

4-Ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etit)-fenil]-3-

nitro-benzamida (1.0 g, 2.16 mmol) (Ejemplo [1) se disolvié en dietilenglicol
dimetil éter ("diglima") (25 ml) y se anadié cloruro de estafo (1.229 g, 6.48
mmol).La mezcla se enfrid hasta 0°C y se adiciond lentamente una solucion de
acido clorhidrico (concentrado) (4 ml). La mezcla de reaccion se agitd a 80°C
por 0.5 horas. Se adicion6 solucion acuosa de hidréxido de sodio (30% p/v) (80
ml) para ajustar el pH a 7-8. La fase acuosa se extrajo fres veces con acetato de
etilo (200 ml). Los extractos organicos se combinaron y se secaron sobre
sulfato de sodio. El residuo se purificd por cromatografia en columna sobre
silica gel (eluyente ciclohexano / acetato de etilo 1:1 a 0:1) para dar 3-amino-4-
ciano-N-[2,6-dimetil-4(1,2,2,2-tetrafluoro-1-tri-fluorometil-etil)fenil-benzamida

(0.48 g, 51 % de rendimiento). "H-NMR (400 MHz, CDCly): 7.54 (s, 1H), 7.49

(d, 2H), 7.36 (m, 3H), 7.15 (g, 1H), 2.3 (s, 6H) ppm.
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Procedimientos analogos o procedimiento;s bien conocidos tales como
hidrogenacién en presencia de un catalizador de paladio, como se describen en,
por ejemplo, Journal of Medicinal Chemistry (2005),48(24),7560 o Journal of
Medicinal Chemistry (2005), 48(6), 1729, y reduccion con hidrogeno sulfito de sodio
en un sistema de dos fases con bromuro de tetrabutilamonio como fase de
transferencia del catalizador (ver el ejemplo 13) como se describe en, por ejemplo,
Journal of Medicinal Chemistry (2006), 49(3), 955-970, se usaron para preparar los

siguientes compuestos:

3—Amino-4-ciano-N—[2,6;dietil-4—(1 ,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-
benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 7.53 (d, 1H), 7.40(s, 2H), 7.33 (m, 2H),

4.65 (bs, 2H), 2.67 (q, 4H), 1.19 (t, 6H) ppm.

3-Amino-4-ciano-N-[2-metoximetil-6-metil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluoro-
metil-etil)-fenil]-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.78 (s, 1H), 7.53 (m, 2H),

7.38 (s, 1H), 7.18 (d, 1H), 4.65 (s, 2H), 4.49 (s, 2H), 3.40 (s, 3H), 2.38 (s, 3H) ppm.

3-Amino-N-[2-bromo-6-metil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-4-
ciano-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 7.72 (s, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.54 (d,

1H), 7.50 (s, 1H), 7.35 (s, 1H), 7.21 (d, 1H), 4.65 (s, 2H), 2.40 (s, 3H) ppm.

3-Amino-N-[2-bromo-6-etil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-4-

ciano-benzamida. "H-NMR (400 MHz, acetone d°): 7.70 (s, 1H), 7.54 (s, 1H), 7.46
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(d, 1H), 7.39 (s, 1H), 7.18 (d, 1H), 5.70 (s, 2H), 2.70 (g, 2H), 1.10 (t, 3H) ppm.

3-Amino-4-ciano-N-[2,6-dibromo-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-
fenil-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCl;): 8.88 (s, 2H), 7.63 (s, 1H), 7.54 (d,

s 1H), 7.35 (s, 1H), 7,21 (d, 1H), 4.67 (bs, 2H) ppm.

3-Amino-4-ciano-N-[2-etil-6-metil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-
propil)-fenil]-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 7.53 (d. 1H), 7.33 (m, 4H),

7.15 (q, 1H), 4.64 (bs, 2H), 2.67 (q, 2H), 2.33 (s, 3H), 1.21 (t, 3H) ppm.

10
3-Amino-4-ciano-N-[2,6-dietil-4-(1 ,2,2,3,3,3—héxafluoro-1 -trifluorometil-propil)-
fenill-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 7.74 (d, 1H), 7.38 (s, 2H), 7.34 (m,
2H), 7.15 (q, 1H), 4.66 (bs, 2H), 2.66 (q, 4H), 1.21 (t, 6H) ppm.
15 3-Amino-N-[2-bromo-6-metil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-

fenil-4-ciano-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCl): 7.71 (s, 1H), 7.60 (s, 1H),

7.53 (d, 1H), 7.48 (s, 1H), 7.35 (s, 1H), 7.21 (d, 1H), 4.65 (s, 2H), 2.41 (s, 3H)

e

20 3-Amino-N-[2-bromo-6-€til-4-(1,2 2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil )-
fenil]-4-ciano-benzamida. 'H-NMR (400 MHz, acetone d): 7.70 (s, 1H), 7.53 (s,

1H), 7.44 (d, 1H), 7.40 (s, 1H), 7.19 (d, 1H), 5.70 (s, 2H), 2.70 (g, 2H), 1.08 (t, 3H)
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5-Amino-2-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-
benzamida '"H-NMR (400 MHz, CDCls): 7.7 (s, 1H), 7.43 (s, 2H), 7.14 (d, 1H), 7.98

(m, 1H), 4.3 (s, 2H), 2.2 (s, 6H) ppm.

3-Amino-2-ciano-N-[2 6-dietil-4-(1,2 2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-
benzamida. 'H-NMR (400 MHz, CDCly): 7.5-7.44 (m, 4H), 7.28 (s, 1H), 6.94 (d, 1H),

5.60 (s, 2H), 2.50 (g, 4H), 1.13 (t, 6H) ppm.

fluoro-1-trifluorometil-propil)-fenill-4-ciano-benzamida
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N-[2-Bromo-6-etil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-
ciano-3-nitro-benzamida (63.9 g, 102.6 mmol) se disolvid en tetrahidrofurano (1200
ml). Se adicioné ademas soluciéon acuosa de hidroxido de sodio (0.1 M, 550 ml),
hidrogeno sulfito de sodio (65.3 g, 307.7 mmol) y bromuro de tetrabutilamonio
("TBAB") (3.4 g, 10.3 mmol). La mezcla se agitd6 vigorosamente a 65°C. Se
adicionaron otras porciones de hidrogeno sulfito de sodio después de 20 minutos
(65.3 g, 307.7 mmol) y después de 80 minutos (32.7 g, 153.8 mmol). La mezcla de
reaccion se agité a 65°C por 30 minutos. Luego se enfrié la mezcla de reaccion a
25°C y se diluy6 con acetato de etilo (1300 ml). Se separaron las fases y la fase
organica se extrajo con acetato de etilo (300 ml). Las fases organicas se
combinaron y se lavaron con agua, y bicarbonato de sodio (10% p/v) (400 ml) y
solucion salina, se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron para producir
3-amino-N-[2-bromo-6-€til-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-
ciano-benzamida como un soélido amarillo (63.1 g) que se usé en la siguiente etapa

sin posterior purificacion.

Eijemplo 14 Preparacién de 4—ciano-N-[2,}6-dimeti|--4-(1,2,2,2,tetraﬂuoro-1-

trifluorometil-etil)-fenil]-3-metilamino-benzamida

Fy
H, F F
O C CF
HN _1HCOH
2 N
H onesh NaBH, Xj/lk

F CH3
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Se disolvid 3-amino-4-ciano-N-[2,6-dimetil-4(1,2,2,2-tetrafluoro-1-tri-fluorometil-
etil)fenil-benzamida (3.01 g, 6.95 mmol) (Ejemplo 12) en acetonitrilo (50 ml) y se
adicioné sucesivamente solucién acuosa de formaldehido (36.5% p/v) (0.64 ml,
6.95 mmol) y acido acético (30 ml). La mezcla de reaccion se agitd a temperatura
ambiente por 45 minutos. Luego se adiciono borohidruro de sodio (0.44 g, 6.95
mmol) y mas acido acético (5 ml). La mezcla de reaccion se agité a temperatura
ambiente por 2 horas. La mezcla de reaccién se concentr6. El residuo se disolvio
en acetato de etilo y la solucién se lavo con solucion acuosa de hidréxido de sodio
(1N). La fase acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo (200 ml). Los
extractos organicos se combinaron y se secaron sobre sulfato de sodio. El residuo
se purificé por cromatografia en columna sobre silica gel (eluyente ciclohexano /
écetato de etilo 1:5) para dar 4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2,tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)-fenil]-3-metilamino-benzamida (1.80 g, 58% de rendimiento). P.f
204-206°C. "H-NMR (400 Miz, CDCls): 7.53 (d, 1H), 7.37 (s, 3H), 7.23 (s, 1H), 7.10

(g, 1H), 5.88 (d, 1H), 3.02 (d, 3H), 2.35 (s, 6H) ppm.
Se utilizé un procedimiento analogo para preparar el siguiente compuesto:

4-Ciano-N-[2,6-dietil-4-(1,2,2 2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil }-fenil]-3-metilamino-
benzamida. p.f. 199-202°C. 'H-NMR (400 MHz, CDCl3): 7.53 (d, 1H), 7.40 (s, 2H),
7.31 (s, 1H), 7.23 (s, 1H), 7.08 (q, 1H), 5.88 (d, 1H), 3.02 (d, 3H), 2.69 (q, 4H), 1.24

(t, 6H) ppm.
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El método general como se describe en el ejemplo P2 se uso para preparar
un nimero de compuestos (Compuestos No. C1 a C40 de la Tabla C) en

paralelo.

Se utilizé un procedimiento analogo para preparar el siguiente compuesto:
4-Ciano-N-[2 6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-3-

etilamino-benzamida usando acetaldehido como reactivo. 'H-NMR (400 MHz,

CDCls): 7.52 (d, 1H), 7.37 (s, 2H), 7.35 (s, 1H), 7.23 (s, 1H), 7.08 (m, 1H), 4.69 (t,

1H), 3.35 (m, 2H), 2.35 (s, 6H), 1.24(t, 3H) ppm.

®

' Ejemplo 15. Preparacion de acido 3-ciano-5-nitro-benzdico
0 O
O,N ON ~
2 OH HCI, NaNO, OH
—_— >
CuSO4, KCN
NH, I
N

Solucién 1: acido 3-Amino-5-nitro-benzoico (10 g, 54.9 mmol) se disolvio en
solucién acuosa de acido clorhidrico (concentrado) (55 ml) y se diluyé con agua
(200 ml). Se adicioné una solucién de nitrito de sodio (3.788 g, 54.90 mmol) en agua

(30 ml)a 0-5 C.
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Solucién 2: A una solucién de sulfato de cobre hidrato (28.786 g, 115.29
mmol) en agua (120 ml) Se le adicioné una solucién de cianuro de potasio

(27.528g, 422.73 mmol) en agua (30 mi).

Se calenté la solucion 2 a 65°C. Se ajusto el pH de la solucién 1 entre 6-7
con solucién acuosa de carbonato de sodio (saturada) a 0-5 °C. La solucion 1 se
anadié gota a gota a la solucién 2 a 65 °C. La mezcla de reaccion se calento a
reflujo por 40 minutos. Luego la mezcla de reaccion se dejé enfriar hasta
temperatura ambiente y se acidificé con solucion acuosa de &cido clorhidrico (2N).
La fase acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo (3x 200 ml). Los extractos
organicos combinados se lavaron con solucién acuosa de fosfito de sodio
(saturada), agua, solucion salina y se concentraron para dar acido 3-ciano-5-nitro-
benzodico (7,2 g, 68 % de rendimiento) que se uso6 sin posterior purificacion. 'H-

NMR (400 MHz, DMSO-dg): 9.0 (s, 1H), 8.82 (s, 1H), 8.70 (s, 1H) ppm.

Similarmente se prepard acido 4-ciano-3-nitro-benzéico a partir del acido 4-
amino-3-nitro-benzoico. "H-NMR (400 MHz, DMSO-dg): 8.79 (s, 1H), 8.40 (d, 1H),

8.31 (d, 1H) ppm.

Ejemplo 16: Preparacion alternativa del acido 4-ciano-3-nitro-benzoico

0]
1. 7,0
2. Zn(CN),,, PA(PPH,) O.N
Me 2 34 2
02N O/ 3. NaOH OH
H NZ
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Se disolvieron el metil éster del acido 4-Hidroxi-3-nitro-benzéico (55.9 g, 283
mmol) y piridina (67 g, 849 mmol) en diclorometano (1100 ml). La mezcla amarilla
se enfrid a 0°C y se adicioné gota a gota anhidrido :trifluorometano sulfonico (87.8 g,
311 mmol) gota a gota durante 60 minutos a 0°C-5°C. Después de 90 minutos a
5°C la mezcla de reaccion se lavd con solucion acuosa de acido clorhidrico (2M),
luego con solucion de bicarbonato de sodio (10% p/v) y finalmente con solucién
salina. La fase organica se secd sobre sulfato de sodio y se concentrd para
producir el metil éster del acido 3-nitro-4-trifluorometanosulfoniloxi-benzédico (89.79)
como un aceite amarillo, el cual se usa en la siguiente etapa sin posterior
purificacion. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.80 (s, 1H), 8.40 (d, 1H), 7.58 (d, 1H),

4.00 (s, 3H) ppm.

El metil éster del acido 3-Nitro-4-trifluorometanoulfoniloxi-benzoico 89.7 g, 272
mmol), cianuro de zinc (19,2 g, 163 mmol) y tetrakis(trifenilfosfina)paladio(0) (15 g)
se suspendieron en N,Ndimetilformamida (2500 ml). La mezcla de reaccidén se
agitdé por 3 horas a 100°C en una atmésfera ineﬁe. El solvente se evapord y el
residuo se purificé por cromatografia en columna sobre silica gel (eluyente:
ciclohexano/ acetato de etilo 3:1) para dar metil éster de acido 4-ciano-3-nitro-
benzoico (34.0 g, 60.7% de rendimiento). 'H-NMR (400 MHz, CDCl): 8.92 (s, 1H),

8.48 (d, 1H), 8.04 (d, 1H), 4.03 (s, 3H) ppm.

El Metil ester del acido 4-Ciano-3-nitro-benzéico (13.4 g, 61,6 mmol) se

disolvié en tetrahidrofurano (74 ml) y se le adiciond solucion acuosa de hidroxido
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de sodio (1M) (73.9 ml). La mezcla de reaccion se agité a 25°C por 4 horas. Luego
la mezcla de reaccién se diluyd con agua (700 ml) y se acidificé con solucion
acuosa de acido clorhidrico (1M). La mezcla se extrajo con acetato de etilo. Las
fases organicas combinadas se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron.
El acido 4-Ciano-3-nitro-benzdico (12.0 g) se utiliz6 en la siguiente etapa sin
purificacion adicional. "H-NMR (400 MHz, DMSO-d®): 13.00 (bs, 1H), 8.79 (s, 1H),

8.40 (d, 1H), 8.30 (d, 1H) ppm.

Ejemplo 17: Preparacion alternativa del acido 4-ciano-3-nitro-benzoico

0
H_IO

ON CH 576 O.N

2 3 2

PDOINE- o

—_—

Z =

NT NZ

Se disolvié con agitacion vigorosa, acido peryédico (492 g, 2.17 mol) en
acetonitrilo (7.7 1), en una atmdsfera inerte, y después de 15 minutos se adicion6
sucesivamente: 6xido de cromo (VI) (25 g, 0.25 mbl) y 4-metil-2-nitro-benzonitrilo
(100 g, 0.62 mol). La mezcla de reaccidon se agité a temperatura ambiente por 16
horas. La mezcla de reaccion se decant6 y el sobrenadante se filtr6. El filtrado se
concentrd y el residuo se sometio a reparto entre solucion acuosa de carbonato de

sodio (1M) y diclorometano. Se separo el precipitado por filtracion para dar acido 4-
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ciano-3-nitro-benzodico (150 g). El filtrado se extrajo dos veces con diclorometano y
luego se acidificoé por adicion de solucidn acuosa de acido clohidrico (4N) hasta pH
1. El filtrado acidificado se extrajo tres veces con diclorometano. Los extractos
organicos combinados se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El
residuo se sometié a reparto entre solucion acuosa de carbonato de sodio (1M) y y
diclorometano. El precipitado se separo por filtracion para dar acido 4-ciano-3-nitro-
benzébico (26.67 g). Total de rendimiento: 150 g + 26.67 g =176,67 g; 74.5 % de

rendimiento.

Eiemplo 18: Preparacion de 3-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2.2-tetrafluoro-1-

trifluorometil-etil-fenil]-5-nitro-benzamida

CF,
F
H3
0 CF
0, ' 3
OH 1.(COCl), O,N 7 N
_— | H
X
2 F, CH3
H F
LII s CF, Il
u N

A una suspension del acido 3-ciano-5-nitro-benzdico (7.2 g, 37.5 mmol)
(Ejemplo 15) en diclorometano (40 ml) se le adiciond oxalil cloruro (3.808 ml, 45

mmol) a temperatura ambiente, y luego N,N-dimetilformamida (0.2 ml). La mezcla
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de reaccion se agitd durante 1 hora a temperatura ambiente y luego se calentd a
reflujo por 3 horas. La mezcla de reaccion se dejé enfriar a temperatura ambiente y
luego se concentrd. El residuo se suspendié en tetrahidrofurano (50 ml). 2,6-
Dimetil-4-(heptafluoroprop-2-il) anilina (9.761 g, 33.7 mmol) (preparadas de acuerdo
con EP 1,006,102) se disolvieron en tetrahidrofurano (50 ml) y se anadio piridina
(6.035 ml, 75 mmol). La mezcla se enfri6 a 0°C y se agrego solucion de cloruro de
2-fluoro-5-nitro-benzoilo. La mezcla de reaccion se agitdé a temperatura ambiente
por 12 horas. Luego se adiciond solucidon acuosa de bicarbonato de sodio
(saturada) (100 ml) y se extrajo la fase organica dos veces con acetato de etilo
(2x200). Los extractos organicos combinados se secaron sobre sulfato de sodio y
se concentraron. El residuo se purificd por cromatografia de columna sobre silica
gel (eluyente ciclohexano/acetato de etilo 6:1) para dar 3-ciano-N-[2,6-dimetil-4-
(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil-fenil]-5-nitro-benzamida (12 g, 77% de
rendimiento). "H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.99 (m, 1H), 8.72 (m, 1H), 8,6 (m, 1H),

7.80 (s, 1H), 7.4 (s, 2H), 2.33 (s, 6H) ppm.

Similarmente, como sintesis alternativa se preparé N-[2-bromo-6-etil-4-
(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-ciano-3-nitro-benzamida a

partir del acido 4-ciano-3-nitro-benzdico (Ejemplos 15,16 o0 17).

Eiemplo 19: Preparacion de 5-amino-3-ciano-N-[2.6-dimetil-4-(1,2,2, 2-tetrafluoro-1-tri-

fluorometil-etil-fenil-benzamida
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3-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil-fenil]-5-nitro-

benzamida (12.0 g, 25.9 mmol) (Ejemplo 18) se disolvié en isopropanol (200 ml) y
se afiadio cloruro de estafo (14,73 g, 77.7 mmol). Se enfrid la mezcla a 0°C vy se
adicion6 lentamente solucion acuosa de 4cido clorhidrico (concentrado) (30 ml). La
mezcla de reaccion se agité a 80°C por 0.5 horas. Se evaporo6 1/3 del volumen total
de isopropanol. Se agregé agua (100 ml) a la mezcla concentrada y solucién
acuosa de hidréxido de sodio (4N) para ajustar el pH a 7-8. La fase acuosa se
extrajo tres veces con acetato de etilo (3x 200 ml). Los extractos organicos
combinados se secaron sobre sulfato de sodio yise concentraron. El residuo se
purific6 por cromatografia de columna sobre silica gel (eldyente
ciclohexano/acetato de etilo 4:1 a 0:1) para dar 5-amino-3-ciano-N-[2.6-dimetil-4-
(1,2,2,2-tetrafluoro-1-tri-fluorometil-etil-fenil-benzamida (106 g, 94.4% de
rendimiento). 'H-NMR (400 MHz, CDCl3): 7.47 (s, 1H), 7.44 (s, 2H), 7.36 (s, 2H),

7.07 (s, 1H), 4.11 (bs, 2H), 2.32 (s, 6H) ppm.
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Ejemplo 110: Preparacion de acido 4-ciano-2,3-difluoro-benzdico

Se sometid a agitacion a temperatura ambiente por 15 minutos y en una
atmédsfera de nitrdbgeno una solucion de &acido peryc')dico (4.787 g, 21 mmol) en
acetonitrilo (75 ml) antes de la adicién de éxido de cromo(VI) (120 mg, 1.2 mmol) y
2,3-difluoro-4-rnetil-benzonitrilo (0.919 g, 6 mmol). La mezcla de reaccién se agitd por
una hora a temperatura ambiente. La mezcla de reaccién se filtré y el filtrado se
concentro. El residuo se puso en solucién de carbonato de sodio (1M) y se lavd dos
veces con diclorometano. La fase acuosa se acidificd con solucion acuosa de acido
clorhidrico (4M) y se extrajo tres veces con diclorometano. Los extractos organicos
combinados se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron para dar acido 4-
ciano-2,3-difluoro-benzoico (0.77 g, 7O%L de rendimiento) que se usé sin posterior

purificacion.

Ejemplo 111: Preparacion de 4-ciano-2.3-difluoro-N-[2,6-dimetil]-4-(1,2,2.2-

tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)fenil]-benzamida

CF,
. H3 F
1.(COCH), oaji’ | CF,
OH X
-
H
NZ F 2. piridina - CH
cF, V4 » 3
F " .
X g F
HZN
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A una solucién de acido 4-ciano-2,3-difluoro-benzéico (623 mg, 3.4 mmol)
(Ejemplo 110) y N,N-dimetilformamida (2 gotas) en diclorometano (17 ml) bajo una
atmésfera de nitrdgeno, se le adicion6 oxalil cloruro (0.3455 ml, 4.08 mmol). La
mezcla de reaccion se agitdé por una hora a temperatura ambiente y luego a 60°C
por 1.5 horas. La mezcla de reaccion se concentrd y el residuo se disolvidé en
tetrahidrofurano (5 ml). La solucién se adiciond, gota a gota a una solucion de 2,6-
dimetil-4-(heptafluoroprop-2-il) anilina (preparada de acuerdo con EP 1,006,102)
(787 mg, 2.72 mmol) y piridina (547 pl, 6.8 mmol) en tetrahidrofurano (12 ml). La
mezcla de reaccidn se agitd a temperatura ambiente por 16 horas. Luego la mezcla
de reaccién se vertio en una solucion acuosa de bicarbonato de sodio (1M) y la
mezcla se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las fases organicas combinadas
se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El residuo se purificd por
cromatografia en fase reversa (eluyente acido trifluoroacético/agua/acetonitrilo
1:4:5 a 1:1:8 para dar 4-ciano-2.3-difluoro-N-[2,6-dimetil]-4-(1,2,2.2-tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)fenil]-benzamida (0.675 g, 44% de rendimiento). 'H-NMR (400
MHz, CDCls): 2.35 (6H, s), 7.38 (2H, s), 7.57 (1H, m), 7.79 (1H d), 8.03 (1H, m)

ppm.

Similarmente, N-[2-bromo-6-¢til-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-
propil)-fenil]-4-ciano-3-fluoro-benzamida se preparé a partir de acido 4-ciano-3-
fluoro-benzoico (disponible comercialmente). "TH-NMR (400 MHz, CDCls): 7.81 (m,

3H), 7.76 (s, 1H), 7.63 (s, 1H), 7.52 (s, 1H), 2.75 (q, 2H), 1.23 (t, 3H) ppm.

91

/OO



WO2008/074127 PCT/EP2007/010852

Similarmente, 4-ciano-3-fluoro-N-{2-metoximetil-6-metil-4-(1,2,2,3,3,3-
hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-benzamida a partir de: acido 4-ciano-3-fluoro-
benzéico (disponible comercialmente). 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.95 (s, 1H),

7.82 (m, 2H), 7.53 (s, 1H), 7.36 (s, 1H), 4.5 (s, 2H), 3.39 (s, 3H), 2.37 (s, 3H) ppm.

Ejemplo 112: Preparacion de 3-amino-4-ciano-N- [2,6-dimetil-4-(1,2.2,2-tetrafluoro-1-

trifluorometil-etil)-fenil}-2-fluoro-benzamida

CF, CF
F
H,C H,C
CF,
N (NH,),CO, % N
H > | H
F CH, p A F Ch,
N7 N7
F NH2

A una solucion de 4-ciano-2,3-difluoro-N-[2 6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)-fenil]-benzamida (0.693 g, 1.53 mmol)‘ (Ejemplo 111) en dimetilsulféxido
(2.32 ml)se le adiciond carbonato de amonio (69 mg, 1.75 mmol). La mezcla reaccionante se
calentd a 100°C durante 16 horas. A la mezcla reaccionante se le permitié enfriarse hasta
temperatura ambiente y luego se sometid a reparto en agua y acetato de etilo. Se secé la
fase organica sobre sulfato de sodio y se concentrd. El residuo se purificd por cromatografia
de columna sobre silica gel (eluyente: ciclohexano/acetato de etilo 7:3) para dar 3-amino-4-

ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil}-2-fluoro-

benzamida (290 mg, 42% de rendimiento).'H-NMR (400 MHz, CDCls: 2.35 (6H, s), 4.68
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(1H, bs), 7.35 - 7.41 (4H, m), 7.74 (1H, d) ppm.

Se usaron procedimientos analogos para preparar los siguientes compuestos :
3-Amino-4-ciano-N-[2,6-dietil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorornetil-etil)-fenil]-2-fluoro-
benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCl,): 8.73 (1H, d), 7.42 - 7.32 (4H,m), 4.7 (2H, s),

4.70 (2H, s), 2,70 (4H, q), 1.23 (6H, t) ppm.

3-Amino-4- ciano-2-fluoro-N - [2-metoximétil-6—meti|-4-(1,2,2,2—tetraﬂuoro-1-
trifluorometil-etil)-fenil]-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.82 (1H, d), 7.52 (1H,

s), 7.43 - 7.32 (3H, m), 4.7 (2H, s) 4.5 (2H, s), 3.40'(3H, s), 2.37 (3H, s) ppm.

Similarmente , como una sintesis alternativa, 3-amino-N-[ 2-bromo-6-etil-4-
(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-ciano-benzamida se prepar6 a
partir de N-[2-bromo-6-etil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenil]-4-4-

ciano-3-fluoro-benzamida (Ejemplo 11).

Eiemplo 113: Preparacion _de  3-amino-4-ciano-N-[2-metoximetil-6-metil(-4-

(1,2.2.3.3.3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil-fenil]-benzamida

Iz

z
N\

z
N\
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Se adiciond amoniaco gaseoso durante 30 minutos a una solucion de 4-
ciano-3-fluoro-N-2-metoximetil-6-metil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-
propil)-fenil]-benzamida (0.981 g, 1.90 mmol) (Ejemplo 11} in dimetilsuiféxido (20
ml). La mezcla de reaccion se calenté a 100°C por 16 horas. A la mezcla de
reaccion se le permiti6 enfriarse hasta temperatura ambiente y se adicion6 mas
amoniaco. La mezcla de reaccién se calenté a 100°C por 16 horas mas. Luego se
le dejo llegar a temperratura ambiente y se hizo reparto entre agua y acetato de
etilo. La fase acuosa se se extrajo 3 veces con acetato de etilo. Las fases
organicas combinadas se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El
residuo se purifico por cromatografia de columna sobre silica gel (eluyente:
ciclohexano/acetato de etilo3:1) para producir 3-amino-4-ciano-N-[2-metoximetil-6-

metil-4-(1,2,2,3,3,3-hexafluoro-1-trifluorometil-propil)-fenill-benzamida(640 mg,

66% de nrendimiento). 'H-NMR (400 MHz, CDCls): 8.77 (s, 1H), 7.51 (m, 2H), 7,37

(m, 2H), 7.18 (d, 1H), 4.63 (s, 2H), 4.49 (s, 2H), 3.37 (s, 3H), 2.36 (s, 3H) ppm.

Ejemplo [14: Preparacion de 3-amino-N-[2,6-dimetil-4-(1,2.2.2-tetrafluoro-1-

trifluorometil-etil)-fenil}-2,4,5-trifluoro-benzamida
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Acido 3-amino-2,4,5-trifluoro-benzoico (disponible comercialmente) (12.5 g, 65.50
mmol) se calentdé con cloruro de tionilo (110 mi) a 90°C por 2 horas en una

atmosfera de nitrégeno.

El exceso de cloruro de tionilo se eliminé por vacio. A una solucién del
residuo (13.37 g, 52.30 mmol) en diclorometano (218 ml) bajo atmésfera de
nitrdgeno se le adiciond una solucion de 2,6-dimetil-4-(heptafluoroprop-2-il]) anilina
(preparada de acuerdo con EP 1,006,102) (15,12 g,‘ 52.30 mmol) en piridina (4.2 ml,
52.30 mmol). La mezcla de reaccidn se agitdé a temperatura ambiente por 2 horas y
luego se extrajo con solucion acuosa de acido clorhidrico (1M). La fase acuosa se
extrajo dos veces con diclorometano. Las fases organicas combinadas se lavaron
con solucién acuosa de bicarbonato de sodio (1M),‘ se seco sobre sulfato de sodio
y se concentrd. El residuo se purificé por cromatogl;afia de columna sobre silica gel
(eluyente: ciclohexano/acetato de etilo 7:3) para dar 3-amino-N-[2,6-dimetil-4-
(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil-fenil]-2,4,5-trifluoro-benzamida (18.4 g, 76%
de rendimiento). "H-NMR (400 MHz, CDCls): 2.35 (6H, s), 4.07 (2H, bs), 7.3 - 7.35

(1H, m), 7.36 (2H, s), 7.83 (1H, d) ppm.

Ejemplo 115: Preparacion de N-[2.6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil-

fenil]-3-nitro-2,4,5-trifluoro-benzamida
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A la solucion de 3-amino-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-
fenil]-2,4,5-trifluoro-benzamida (32.8 g, 71 mmol) (Ejemplo 114) y acido trifluoro
acético (237 ml) en cloroformo (118 ml) se le adiciond gota a gota solucién acuosa
de perdxido de hidrogeno (67 ml) (35% p/v). La mezcla de reaccion se conservd a
aproximadamente 50°C con enfriamiento externo. La mezcla de reaccion se agité a
55°C por 30 minutos, luego se puso sobre una mezcla de hielo y agua.La mezcla
se extrajo dos veces con diclorometano. Las fases organicas combinadas se
lavaron con solucién acuosa de bicarbonato de s‘odid (1M), y se secaron sobre
sulfato de sodio y se concentraron. El residuo se purificé por cromatografia en
columna sobre silica gel (eluyente: ciclohexano/acetato de etilo 7:3) para dar N-[2.6-
dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1 -trifluorometil-etiI-fenil]v-3-nitro-2,4,5-trifluoro-

benzamida (23.94 g, 68.5% de rendimiento). "H-NMR (400 MHz, CDCls): 2,35 (6H,

s), 7.38 (2H, s), 7.68 (1H, d), 8.25 (1H, m) ppm.

Ejemplo 116: Preparacion de 4-ciano-2,5-difluoro-N-[2.6-dimetil]-4-(1,2,2,2-

tetrafluoro-1-trifluorometil-etil).fenil-3-nitro-benzamida
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A una solucion de N-[2.6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil-

fenil]-3-nitro-2,4,5-trifluoro-benzamida (6.77 g, 13.75 mmol) (Ejemplo 115) in N.N-
dimetilformamida (137 ml) a 0°C se le adicioné cianuro de sodio (740 mg, 15.13
mmol). la mezcla de reaccion se agitd a 0°C por una hora y luego a temperatura
ambiente por 16 horas. la mezcla de reaccion se concentro y al residuo se le hizo
reparto entre agua y diclorometano. Las fases organicas combinadas se 'secaron
sobre sulfato de sodio y se concentraron. El residuo se purificé por cromatografia
en columna sobre silica gél (eluyente: ciclohexano/acetato de etilo 8:2) para dar 4-
ciano-2,5-d iquoro-N-[2.6-dimetil]-4-(1 ,2,2,2-tetrafluoro-1-triflucrometil-etil).fenil-3-

nitro-benzamida (3.2 g, 46.6% de rendimiento). "H-NMR (400 MHz, CDCl,): 2.35

(6H, s), 7.38 (2H, s), 7.83 (1H, d), 8.29 (1H, m) ppm.

Ejemplo 117: Preparacion de 3-amino-4-ciano-2,5-difluoro-N-[2,6-dimetil-4-(

1,2.2 2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil}-fenil]-benzamida

CF3
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A una solucion de 4-ciano-2,5-difluoro-N-[2.6-dimetil]-4-(1,2,2,2-
tetrafluoro-1-trifluorometil—etil)feniI—3-nitro-benzamida (599 g, 12 mmol)
(Ejemplo 116) en metanol se le hizo reaccionar con hidrégeno por 16 horas en
presencia se paladio sobre carbono al 10%(40 bar, 40°C). La mezcla de
reaccion se filtré6 para eliminar el catalizador y el filtrado se concentré. El
residuo se purificd por cromatografia en columna sobre silica gel (eluyente:
ciclohexano/acetato de etilo 7:3) para dar 3-amino-4-ciano-2,5-difluoro-N-[2,6-
dimetil-4-(1,2.2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-benzamida (0.953g, 17%
de rendimiento). 'H-NMR (400 MHz, CDCl5): 2.36 (6H, s), 4.82 (2H, bs), 7.12

(1H, m), 7.38 (2H, s), 7.78 (1H, d) ppm.

Procedimientos analogos se wusaron para preparar los siguientes

compuestos:

3-Amino-4-ciano-N-[2,6-dietil-4-( 1,2,2,2-tetrafluoro-1 -trifluorometil-etil)-

fenil]-2,5-difluoro-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 1.22 (6H, t), 2.68 (4H, q),

4.85(2H, s), 7.12 (1H, m), 7.41 (2H, s), 7.77 (1H, d) ppm.

3-Amino-4-ciano-2,5-diﬂuoro-N'—[2-metoximetiI-6-metil‘-4-(1 ,2,2 2-tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)-fenill-benzamida. "H-NMR (400 MHz, CDCls): 2.35 (3H, s), 3.41
(3H, s), 4.49 (2H, s), 4.84 (2H, s), 7.12 (1H, m), 7.41 (1H, s), 7.52 (1H, s), 8.89 (1H,

d) ppm.
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Ejemplo P1: Preparacion de 4-ciano-3-(4'-ciano-benzoilamino)-N-[2.6-dimetil-4-

(1.2,2,2 -tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil]-benzamida (Compuesto No. A1 de la

Tabla A)

e CF, o
HN 3 Ci
- N
H
CH,

J NaHCO,

NZ

3-Amino-4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil }-fenii}-

benzamida (65 mg, 0.15 mmol) (Ejemplo 12) se disé)lvieron en una mezcla de dos
fases de acetato de etilo (3 ml) y bicarbonato de sodio (1N) (3 ml). Se adicionaron
(50 mg, 0.30 mmol) de cloruro de 4-ciano benzoilo con agitacion vigorosa la mezcla
de reaccion se agitdé durante 3 horas a temperatura ambiente. Las fases se
separaron. La fase organica se seco sobre sulfato de sodio y se concentro. El
residuo se purificd por cromatografia en columna sobre silica gel (eluyente:
ciclohexano/acetato de etilo 2:1) para dar el compuésto No. A1 de la tabla A (81.5

mg, 97% de rendimiento). *H-NMR (400 MHz, CHCI3): 9.15 (s, 1H), 8.5 (s, 1H), 8.05

(m, 2H), 7.88 (m, 4H), 7.7 (s, 1H), 7.4 (m, 2H), 2.4 (s, 6H) ppm.
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Ejemplo P2: Método general para la acilacién de amino-benzamida en paralelo

CF, o
o HiC F
CF, cl
H,N
H
CH .
NZ ’ i

Hunig's base
CF,
OH"C‘ E
_ H ‘ ‘ CF,
N > N~
H CH
F O )
N

La solucién A se prepar6 disolviendo amino-benzamida (0.65 mmol), 3-amino-
4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1 ,2,2,2-tetraﬂuoro-1 -trifluororﬁetiI—etil)—fenil]-benzamida
(Ejemplo 12) en el caso del compuesto A3 de la Tabla A , en tolueno (7.8 ml). La
solucion B se prepard disolviendo el cloruro de acido (1.0 mol), cloruro de 2-fluoro-

benzoilo en el caso del compuesto No. A3 de la Tabla A, en tolueno (8 ml).

La solucién A (0.3 ml, 25 ymol) se puso en un pozo Y la solucion B (0.4 mi, 50
umol) and diisopropiletilamina (Base de Hunig) (30 pl, 150 umol) se adiciond
sucesivamente. La mezcla se agité a 55°C por 16 horas. La mezcla se diluy6é con
una mezcla de acetonitrilo (0.6 ml) and N,N-dimetilacetamida (0.2 ml) y luego se

purifico por HPLC para dar el compuesto deseado.

Este método general se us6 para preparar un numero de compuestos
(compuestos del No. A3 al A220 de la Tabla A, compuestos No. B2 al B15 of Table

B, compuestos No. D1 a D56 de la Tabla D) en paralelo.
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Ejemplo P3: Otro método general de acilacién de una benzamida en paralelo

CF3 0
F
o or
F 3 Cl
N
H l NaH "
a
CH
= F 3
N =
NH2
CF,
H, F
o) = CF
F | 3
~
N
H
CH
N// F 3
NH
F

La solucion A se prepard disolviendo [a aminobenzamida (0,65 rnmol), 3-
amino-4-ciano-2,5-difluoro-N-[2,6-dimetil-4-(1,2.2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-
fenill-benzamida (Ejemplol16) en el caso del compuesto No. E43 of Table E, en
N.N-dimetilacetamida (18.2 ml). La solucion B se prepard adicionando hidruro de
sodio en polvo (9.6 rng, 0.4 mmol) en N.N-dimetilacetamida (2 ml). ). La solucion C
se preparo disolviendo el cloruro de acido (0.025 mol), cloruro de 2-fluoro-benzoilo

en el caso del compuesto No.E43 de la Tabla B, en N.N-dimetilacetamida (0.2 ml).
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La solucion A (0.7 ml, 25 ymol) se puso en un pozo y se anadio la solucion
B (0.5 ml. 100 umol). La mezcla se agité a temperatura ambiente por 30 minutos.
Luego se agrego la solucién C (0.2 ml, 25 ymol) y la mezcla se agitd por 16 horas a
temperatura ambiente. La mezcla se diluyé con agua y se extrajo tres veces con
diclorometano. Las fases organicas se combinaron, se filtraron y se concentraron.

El residuo se purificd por HPLC para dar el compuesto deseado.

Este método general se us6 para preparar un numero de compuestos

(Compuestos No. E1 a E59 de la Tabla E) en paralelo.

Eiemplo P4: Preparacion de 3-ciano-5-(4'-ciano-benzoilamino-IN-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-

tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)fenil-benzamida (Compuesto No. B1 de la Tabla B)

CF3
E O
Hy
H N N cl
H
= CH3 Piridina
Il
N CF3
NC H, F
H (0] CF3
N
N
H
0] CH3
Il
N
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A una solucibn de 5-amino-3-ciano-/V-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-
trifluoro-metil-etil)-fenill-benzamida (0.199 mg, 0.46 mmol) (Ejemplo 19) en
tetrahidrofurano (3 ml) se le adicioné sucesivamente piridina (0.117 ml, 1.45 mmol) y
cloruro de 4-ciano-benzoil (80l rmg, 0.48 mmol). La mezcla de reaccion se aqitd por 2
horas a temperatura ambiente. Se adiciond solucion de bicarbonato de sodio
(saturada) y se separaron las fases .La fase acuosa se extrajo dos veces con acetato
de etilo. Los extractos organicos combinados se secaron sobre sulfato de sodio y se
concentraron El residuo se purificé por cromatografia en columna sobre silica gel
(eluyente: ciclohexano/acetato de etilo 2:1) para dar el Compuesto No. B1 de la
Tabla B (0.186 g, 71.9% de rendimiento). 'H-NMR 400 MHz, CHCL): 8.45 (s, 1H),
8.36 (s, 1H), 8.27 (s, 1H), 8.00 (m, 3H), 7.84 (m, 2H), 7.63 (s, 1H), 7.37 (s, 2H), 2.34 (s,

6H) ppm.

Se usaron procedimientos analogos para preparar los siguientes compuestos:

Compuestos No F1y F2 de la Tabla F y los Compuestos No G1 a G3 de la Tabla G.

Ejemplo P5: Preparacion de 4-ciano-3-[(4'-ciano-benzoil)-etil-amino]-N-[2,6-

dimetil-4-(1,2,2.2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)-fenil-benzamida. (Compuesto

No. C43 de la Tabla C)
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CF

3
H F P
3
Cl
N
H
Z CH3 Piridina
N
HN\/CH3
CF3
K¢ F
=
o) j | CF,
NN
N
H
CH
N Z 3
N\/CHg

CN

A una solucién de 4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-trifluorometil-
etil)-fenil]-3-etilamino-benzamida(198 mg, 0.43 mmol) (Ejemplo 14) en
tetrahidrofurano (5 ml) se le adicion6 sucesivamente piridina (0.138 ml, 1.72
mmol) y cloruro de 4- ciano-benzoil (0.214 mg, 1.29 mmol). La mezcla de
reaccion se calenté a 50°C por 16 horas. A la mezcla de reaccién se le permitié
enfriarse hasta temperatura ambiente. Una segunda porciéh de cloruro de 4-
civano-benzoilo (0.107 mg, 0.645 mmol), piridina (0.138 ml, 1.72 mmol) se
adicionaron y se repitié el calentamiento a 90°C por 2 horas. A la mezcla de
reaccion se le permitié enfriarse hasta temperatura ambiente. Y luego se le hizo
reparto entre soluciéon acuosa de bicarbonato de sodio (1M) y acetato de etilo. La
fase acuosa se extrajo dos \)eces con acetato de etilo. Las fases organicas

combinadas se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El residuo se
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purifico por cromatografia en columna sobre silica gel (eluyente:
ciclohexano/acetato de etilo 1:4) para dar el Compuesto No. C43 de la Tabla C

(0.24 g, 94% de rendimiento).

Procedimientos analogos se usaron para preparar los siguientes compuestos:

Compuestos No, C41 y C42 de la Tabla C.

Eijiemplo P6: Preparacion alternativa de 3-benzoilamino-4-ciano-N—[2,6-dimetil-4-

(1,22 2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etilffenill-2-fluoro-benzamida __ (Compuesto _ No.

D15 de la Tabla D)

CF
3F o
Hy
: CF,
Cl
N
H
H Piridina
N// F CH,
NH2
CF3
F

o
| ; IS

N

H

~ CH
N j ?
HN /O
= |
A
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A la solucion de 3-amino-4-ciano-N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2-tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)-fenil}-2-fluoro-benzamida (68 mg, 0.15 mmol) (Ejemplo 12) en
tetrahidrofurano (2 ml) se le adicioné piridina (36 pl , 0,45 mmol) y cloruro de
benzoilo (21 pl, 0,48 mmol). La mezcla de reaccion se calentd en un homo
microondas a 140°C por 30 minutos, la mezcla de reaccién se dejé enfriar a
temperatura ambiente. Una segunda porcion de cloruro de benzoilo (21 pl, 0.18
mmol) se anadio y se repitid el calentamiento a 140°C por 30 minutos. La mezcla
de reaccion se dejo enfriar hasta temperatur ambiente y luego se le hizo reparto
entre bicarbonato de sodio (1M) y acetato de etilo. La fase acuosa se extrajo dos
veces con acetato de etilo.Las fases organicas combinadas se secaron sobre
sulfato de sodio y se concentraron. El residuo se purificé por cromatografia en fase
reversa (eluyente: acido trifluoroacético /agua/ acetonitrilo1:4:5 a 1:1: 8) para dar el
Compuesto No. D15 de la Tabla D (0.024 g, 28% de rendimiento). 'H-NMR (400

MHz, CDCl;): 2.28 (6H, s), 7.33 (2H, s), 7.45 - 7.96 (9H, m) ppm.

Eiemplo P7: Preparacion alternativa de 3-benzamido-4-ciano-2,5-difluoro-N[2,6-

dimetil-4-(1,2 2 2-tetrafluoro-1-trifluorometil-etil)fenill-benzamida _ (Compuesto _No.

E36 de la Tabla E)
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CF

3
O
F :
H,C
CF,
= N Ci
H
// E CH3 DBU
N
NH2
CF,
F
H3
i o) CF,
N
H
// F CH3
N HN_ O

A la solucién de 3-amino-4-ciano-2,5-difluoro-N-[2,6-dimetil-4-(1,2.2,2-tetrafluoro-1-
trifluorometil-etil)-fenilj-benzamida (70 mg, 0.15 mmol) (Ejemplol16) en cloroformo
(0.75 pl) se le adicion6 1,8-diazabicicloundec-7-eno ("DBU") (49 ul, 0.33 mmol) y
cloruro de benzoilo (17 ul, 0.15 mmol). La mezclé de reacciéon se calenté en un
horno microondas a 140°C por 30 minutos. Se adicionaron ademas dos porciones
de cloruro de benzoilo (17 pl, 0.15 mmol) y se continud el calentamiento a 140°C
por 30 minutos cada vez. La mezcvla de reaccidon se repartid entreagua y
cloroformo. La fase acuosa se extrajo dos veces con cloroformo. Las fases
organicas combinadas se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. El
residuo se purifico por cromatografia en fase reversa (eluyente: acido
trifluoroacético/agua/acetonitrilo1:4:5 a 1:1:8) para dar el Compuesto No. E36 de la
Tabla E (0.013 g, 15% de rendimiento) como un solido de color grisaceo p.f 245-

248°C. "H-NMR (400 MHz, CDCl3): 2.28 (6H, s), 7.38 (2H, s), 7.15-8.1 (8H, m)
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ppm.

En los siguientes métodos se us6 analisis HPLC-MS:
Método A: Método (Water Alliance 2795 LC) con las siguientes condiciones de
gradiente de HPLC (Solvente A: 0.1%de acido féormico en agua /acetonitrilo (9:1)

y el solvente B: 0.1% de acido férmico en acetonitrilo)

Tiempo(minutos) | A (%) | B (%) Tasa de

flujo(ml/min)

0 90 10 1.7
25 0 100 1.7
2.8 0 1100 1.7
29 90 10 1.7

Tipo de columna: Water atlantis dc18; longitud de la: 20 mm; Ididametro interno de la

columna: 3 mm; tamafo de particula: 3 micrones; temperatura: 40°C.

Método B: Método (Agilent 1100 Series) con las siguientes condiciones de
gradiente de HPLC (Solvente A: 0.1% de acido férmico en agua / acetonitrilo (9:1);
Solvente B: 0.1% de acido férmico en acetonitrilo; Solvente C: 0.1% de acido

férmico en agua; Solvente D: 0.1% de acido formico en agua)
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Tiempo (minutos) | A(%) | B (%) | C(%) | D (%) Tasa de flujo(ml/min)
0 90 10 0 0 1.7
25 0 100 0 0 1.7
2.8 0 100 0 0 | 1.7
29 90 10 0 0 1.7

Tipo de columna: Water atlantis dc18; longitud de la columna: 20 mm; diametro

interno de la columna: 3 mm; tamao de particula: 3 micrones; temperatura: 40°C.

Los valores caracteristicos obtenidos para cada compuesto fueron el tiempo de
retencion ("RT", registrado en minutos)y el ion molecular, tipicamente el cation
MH®, como se usa en la Tablas Ay B.

Tabla A: Compuestos de formula (la):
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Comp Q' Q° RTmin (método)| MH* p.f.
No. (¢C)
A1 4- ciano- 2,6-dimetil-4- - - -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A3 2-fluoro- 2,6-dimetil-4- 2.07 (B) 556.1 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A4 2-metil- 2,6-dimetil-4- 2.0 (B) 552.1 -
fenil- (heptafluoroprop-2-i}}-
fenil-
A5 2- cloro- 2,6-dimetil-4- 2,0 (B) 5721 -
fenil- (heptafiuoroprop-2-il)-
fenil- ‘
A6 4-nitro-fenil-  [2,6-dimetil-4- 2.01(B) 5831 |-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil- .
A7 2-metiltio-4-  |2,6-dimetil-4- 2.2(B) 6521 |-
trifluorometil - |(heptafluoroprop-2-il}-
fenil- fenil-
A8 4-N,N-dimetil- |12,6-dimetil-4- 2,1(B) 581.2 -
amino-fenil-  |(heptafluoroprop-2-il- ‘
fenil-
A9 5- cloro-2- 2,6-dimetil-4- 2,17 (B) 5901 |-
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A10 furan-2-il- 2,6-dimetil-4- 1.9{B). 528.1 -
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A11 4- P2 6-dimetil-4- 2.18 (B) 622.1 -
trifluorometox {(heptafluoroprop-2-il}-
i-fenil- fenil-
A12 4-fluoro-3- 2,6-dimetil-4- 2.17 (B) 624.1 -
trifluorometil - |(heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
A13 A-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.15(B) 606.1 -
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-
ilYfenil-
A14 P- metoxi- 2,6-dimetil-4- 2.4 (B) 568.1 -
fenil- heptafluoroprop-2-
i-fenil- . )
A15 fenil- 2,6-dimetil-4- 2.0(B) 5381 |-
|heptafluoroprop-2-it)-
|fenil-
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Co Q' Q° RTmin [MH® [pf
mp (método) (°C)
A16 | 4-fluoro-fenil 2,6-dimetil-4- 2.02(B) {556.1 |-
(heptafiuoroprop-2-il)-
fenil-
A17 | 2-trifluoro-metil- | 2,6-dimetil-4- 2.02(B) |606.1 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A18 2,3-difluoro-fenil- | 2,6-dimetil-4- 2.07(B) |5741 |-
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A19 | 4- metoxi- 2,6-dimetil-4- 2.0(B) 596.1 |-
carbonil-fenil- (heptafiuoroprop-2-
il-fenil-
A20 2-fluoro-5- 2,6-dimetil-4- 2.19(B) [624.1 |-
trifluorometil -fenil-  {(heptafluoroprop-2-
ih-fenil-
A23  |2-fluoro-fenil- 2,6-dietil-4- 219 (B) (584.2 |-
(heptafluoroprop-2-
ih)-fenil-
A24  |2-metilfenil- 2,6-dietil-4- 2.2(B) |580.2 |-
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A25 2- cloro-fenil- 2 6-dietil-4- 2.2 (B) 600.1 |-
(heptafluoroprop-2- ‘
il)-fenil-
A26  |4-nitro-fenil- 2 6-dietil-4- 2.1(B) 611.1 |-
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil- ‘
A27  [2-metiltio-4- 2 6-dietil-4- 2.3(B) 680.1 |-
trifluorometil -fenil-  |(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A28  pB-cloro-2-fluoro-  [26-dietil-4- 23(B) (618.1 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-
ih-fenil-
A29 furan-2-il- P 6-dietil-4- 2.0(B) 556.1 |-
(heptafluoroprop-2-
iN-fenil-
A30 4-trifluoro- P 6-dietil-4- 2.3(B) 650.1 |-
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenilfenil- in-fenil-
A31 4- fluoro-3- D 6-dietil-4- 2.3 (B) 652.1 |-

trifluorometil- fenil-

(heptafluoroprop-2-

il-fenil-
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Comp Q' Q* RTmin [MH* [pf
No. (método) (°C)
A32 4- 2,6-dietil-4- 23(B) (6341 |-
trifluorometil- |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
A33 fenil- 2,6-dietil-4- 21(B) [566.2 |-
' (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A34 4-fluoro- 2,6-dietil-4- 21(B) |584.2 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-il)- v
fenil-
A35 2- 2,6-dietil-4- 2.1(B) (6341 -
trifluorometil-  |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil fenil-
A36 4-metil-1,2,3- |2,6-dietil-4- 20(B) |588.1 |-
tiadiazol-5-il- |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A37 2,3-difluoro- |2,6-dietil-4- 22(B) (6024 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-
i-fenil-
A38 4- metoxi- 2,6-dietil-4- 21(B) [624.2 |-
carbonil- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
A39 2-fluoro-5- 2,6-dietil-4- 23(B) |6521 |-
trifluorometil - {(heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
A41 2-fluoro- 2,6-dietil-4- 2.3 (A) |634.1 -
fenil- (nonafluorobut-2if)-
fenil-
Ad2 2-metil- 2,6-dietil-4- 22(A) |630.2 |-
fenil- (nonafluorobut-2il)-
fenil-
A43 D- cloro- 2,6-dietil-4- 22(A) [650.1 |-
fenil- (nonafluorobut-2il)-
fenil-
Ad4 - ciano- 2,6-dietil-4- 21(A) (6412 |-
fenil- (nonafluorobut-2il)-
fenil-
A45 furan-2-il- 2 6-dietil-4- 2.1(A) |606.1 |-
(nonafluorobut-2il)-
fenil-
A46 4- 2,6-dietil-4- 23(A) [700.1 |-
trifluoro- (nonafluorobut-2il)-
metoxi- fenil-
fenil-
A47 4-fluoro-3- |2,6-dietil-4- 23(A) (7021 |-
trifluorometil- [(nonafluorobut-2il)-
fenil fenil-
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il)-fenil-

Comp |Q Q° RTmin |[MH+ pf
No. (método (°C)
A48 4- 2,6-dietil-4- 23(A) |684.1 -
trifluorometil- |(nonafluorobut-2-il)-
fenil- fenil-
A49 2-trifluoro- 2,6-dietil-4- 23(A) [700.1 -
metoxi-fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
ASO 2- metoxi- 2 ,6-dietil-4- 24(A) |646.2 -
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A51 fenil- 2,6-dietil-4- 22(A) 1(616.2 -
(nonafluorobut-2-il)- '
fenil- _
A52 4-fluoro- 2,6-dietil-4- 22(A) |6341 -
fenil- (nonafluorobut-2-if)-
] fenil-
A53 2- 2,6-diethyl-4- 22 (A) |(684.1 -
trifluorometil - |(nonafluorobut-2-il)-
fenil- fenil-
A54 2- cloro-4- 2,6-dietil-4- 22(A) |668.1 -
fluoro-fenil- (nonafluorobut-2i-1)-
fenil-
A55 4-metil-1,2,3-  |2,6-dietil-4- 21(A) |638.1 -
tiadiazol-5-i-  |(nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A56 2,3-difluoro- 2,6-dietil-4- 2,3(A) |652.1 -
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A57 4- metoxi- 2,6-dietil-4- 22(A) |674.2 -
carbonil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil- fenil-
A58 2-fluoro-5-  [2,6-dietil-4- 24(A) (7021 |-
trifluorometil -  |(nonafluorobut-2it)-
fenil- fenil-
A61 2-fluoro- 2-etil-6-metil-4- 2.2 (A) 1620.1 -
fenil- (nonafluorobut-2-
il)-fenil-
A2 2- cloro- 2-etil-6-metil-4- 22(A) (6361 |-
fenil- (nonafluorobut-2-
il)-fenil-
AB3 4- ciano- 2-etil-6-metil-4- 2.1(A) [627.1 -
fenil- (nonafluorobut-2-
ih-fenil-
A64 2- cloro-4- -etil-6-metil-4- 2.3(A) [654.1 -
nitro-fenil- (nonafluorobut-2-
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Comp [Q' Q° RT ‘min MH* |pf
No. (método) (°C)
ABS furan-2-il- 2-etil-6-metil-4- 2.0 (A) 5921 |-
"~ |(nonafluorobut-2-il)-fenil-
A66 4-trifluoro- 2-etil-6-metil-4- 2.3(A) 686.1 |-
metoxi- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
fenil-
A7 4-fluoro-3- 2-etil-6-metil-4- 2.3(A) 688.1 |-
trifluoro-metil- |(nonafluorobut-2-il)-fenil-
fenil-
A68 4-trifluorometil| 2-etil-6-metil-4- 2.3 (A) 670.1 |-
-fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
AB9 2-trifluoro- 2-¢til-6-metil-4- 2.2(A) 686.1 |-
metoxi- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
fenil-
A70 2- metoxi- 2-etil-6-metil-4- 2.4 (A) 6322 |-
fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
AT71 fenil- 2-etil-6-metil-4- 21 (A) 6021 |-
(nonafluorobut-2-il)-fenil-
A72 4-fluoro- 2-etil-6-metil-4- 21 (A) 620.1 |-
fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
A73 2-trifluorometil |2-etil-6-metil-4- 2.2(A) 670.1 -
-fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
A74 2- cloro-4- 2-etil-6-metil-4- 2.2(A) 654.1 -
fluoro-fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
A75 4-metil- 2-etil-6-metil-4- 2.0(A) 6241 -
1,2,3- (nonafluorobut-2-it)-fenil-
tiadiazol-5-il-
A76 P,3-difluoro-  P-etil-6-metil-4- 2.2 (A) 638.1 -
fenil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
A77 A- metoxi- D-¢til-6-metil-4- 2.1 (A) 660.1 -
carbonil- (nonafluorobut-2-il)-fenil-
fenil-
A78 D-fluoro-5- D-etil-6-metil-4- 2.3 (A) 688.1 -
trifluorometil-  {nonafluorobut-2-il)-fenil-
fenil-
A80 P-fluoro-5- 2-bromo-6-metil-4- 2.2(B) 688 -
trifluoro-metil- |(heptafluoroprop-2-il)-fenil-
fenil-
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Comp Q' Q° RTmin |MH" p.f.

No. (método) (°C)

A81 2-fluoro- 2-bromo-6-metil-4- 2.1(B) 620 -

fenil- (heptafluoroprop-2-il)- '
fenil-
A82 2-metil- 2-bromo-6-metil-4- 2.1 (B) 616 -
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A83 2-cloro- 2-bromo-6-metil-4- 2.1(B) 636 -
fenil- (heptafluoroprop-2-il)- '
fenil-

A84 4- ciano- 2-bromo-6-metil-4- 2.0(B) 627 -

fenil- (heptafiuoroprop-2-il)-
fenil-

A85 4-nitro-fenil-  |2-bromo-6-metil-4- 2.0(B) 647 -
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

A86 5- cloro-2- 2-bromo-6-metil-4- 2.2(B) 654 -

fluoro-fenil-  |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

A87 2- cloro-4- 2-bromo-6-metil-4- 2.1(B) 681 -

nitro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

A88 furan-2-il- 2-bromo-6-metil-4- 1.9 (B) 592 -
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

A89 4-trifluoro- 2-bromo-6-metil-4- 22 686 -

metoxi- (heptafluoroprop-2-il)- (B)
fenil- fenil- !
A90 4-fluoro-3- 2-bromo-6-metil-4- 2.2 688 -
trifluoro-metil- {(heptafluoroprop-2-il)- (B)
fenil- fenil-
A91 @-trifluoro- 2-bromo-6-metil-4- 2.2 670 -
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-il)- (B)
fenil-
AQ2 R-trifluoro- 2-bromo-6-metil-4- 2.1 686 -
metoxi- (heptafluoroprop-2-il)- (B)
fenil- fenil- :
A93 P- metoxi- 2-bromo-6-metil-4- 2.27 { 632 -
fenil- (heptafluoroprop-2-il)- (B)
fenil-

A94 Fenil- 2-bromo-6-metil-4- 2.02 | 602 -
(heptafluoroprop-2-il)- (B) -
fenil-

A95 4- -bromo-6-metil-4- 2.0(B) 620 -

fluoro- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
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Comp
No.

Q1

QZ

RTmin
(método

(°C)

AO6

2-trifluoro-metil-
fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.1(B)

AQ7

2- cloro-4-fluoro-
fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.1(B)

AO8

4-metil-1,2,3-
tiadiazol-5-il-

2-bromo-6-metil-4-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

1.9(B)

624

AS9

2 3-difluoro-fenil-

|2-bromo-6-metil-4-

(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.1 (B)

638

A100

4- metoxi-
carbonil-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.0 (B)

660

A101

2-fluoro-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-if)-
fenil-

22 (B)

670

A102

2-metil-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.2 (B)

666

A103

2- cloro-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.2 (B)

686

A104

4- ciano-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-il)-
fenil-

21 (B)

677

A105

4-nitro-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.1(B)

697

A106

5- cloro-2-fluoro-
fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-il)-
fenil-

2.3 (B)

704

A107

P- cloro-4-nitro-
fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-
il-fenil-

2.3 (B)

731

A108

furan-2-il-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-
il-fenil-

2.0 (B)

642

A 109

A-trifluoro-
metoxi-fenil-

P-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-
il-fenil-

23 (B)

736

A110

-fluoro-3-trifluoro-
metil-fenil-

2-bromo-6-metil-4-
(nonafluoroprop-2-
ily-fenil-

2.3 (B)

738
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(heptafluoroprop-2-

il)-fenil-

Comp Q' Q2 RTmin |[MH* p.f
No. (método) °C)
A111 4-trifluoro- 2-bromo-6-metil-4- 23(B) |720 -
metil-fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A112 2-trifluoro- 2-bromo-6-metil-4-  |12.2(B) |736 -
metoxi-fenil-  [(nonafluoroprop-2-
il)-fenil-
A113 2- metoxi- 2-bromo-6-metil-4-  |12.35 (B) |682 -
fenil- (nonafluoroprop-2-
il)-fenil-
Al114 fenil- 2-bromo-6-metil-4- 121 (B) [652 -
(nonafluoroprop-2-
il)-fenil-
A115 4-fluoro- 2-bromo-6-metil-4- 2.1(B) [670 -
fenill- (nonafluoroprop-2-
il)-fenil-
A116 2- cloro-4- 2-bromo-6-metil-4- |22 (B) |704 -
fluoro-fenil- (nonafluoroprop-2- ;
in-fenil- ’
A117 4-metil-1,2,3- |2-bromo-6-metil-4- 20(B) (674 -
tiadiazol-5-i-  |(nonafluoroprop-2- »
il}-fenil-
A118 2,3-difluoro-  |2-bromo-6-metil-4- 22(B) |688 -
fenil- nonafluoroprop-2-il)- ‘
fenil-
A119 4- metoxi- 2-bromo-6-metil-4- 12,13 (B) |710 -
carbonil- nonafluoroprop-2-
fenil- i)-fenil-
A120 2-fluoro-5- 2-bromo-6-metil-4- 23(B) (738 -
trifluoro-metill- [nonafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil- ‘
A121 P-fluoro- 2-bromo-6-etil-4- 22(B) |634 -
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A122 2-metil- 2-bromo-6-¢til-4- 21(B) (6301 -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A123 D- cloro- 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) |650 -
fenil- (heptafluoroprop-2- _
il)-fenil- ‘
A124 4-ciano- 2-bromo-6-etil-4- 21(B) |641 -
fenil (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A125 4-nitro-fenil- | 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) |661 -
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Comp qQ’ Q° RTmin(|MH" p.f.
No. método (°C)
A126 5- cloro-2- 2-bromo-6-¢til-4- 2.3 (B) 668 -
fluoro-fenil-  |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil- _
A127 2- cloro-4- 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) 695 -
nitro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A128 furan-2-il- 2-bromo-6-etil-4- 2.0(8} 606 -
(heptafluoroprop-2-it)-
fenil-
A129 4-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 2.3(B) 700 -
metoxi- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
A130 4-fluoro-3- 2-bromo-6-etil-4- 225(B) | 702 -
trifluoro-metil- |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
A131 4-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 2.23(B) | 684 -
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
A132 2-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 2.2 (B) 700 -
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil- il-fenil-
A133 2- metoxi- 2-bromo-6-etil-4- 2.33(B) | 646 -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A134 fenil- 2-bromo-6-etil-4- 21(B) |616 -
(heptafluoroprop-2-
- il)-fenil-
A135 4-fluoro- 2-bromo-6-¢til-4- 2.1 (B) 634 -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A136 2-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) 684 -
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A137 2-cloro-4- 2-bromo-6-etil-4- 22(B) {668 -
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil- 1
A138 A-metil-1,2,3- PR-bromo-6-etil-4- 20(B) |638 -
tiadiazol-5-i- |(heptafluoroprop-2- .
il)-fenil-
A139 2, 3-difluoro- 2-bromo-6-etil-4- 2.16 (B) (652 -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A140 1- metoxi- P-bromo-6-¢etil-4- 21(B) |674 -
carbonil- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
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Comp Q' Q? RTmin [MH* p.f.
No. (método) (°C)
A141 2-fluoro-5- 2-bromo-6-etil-4- 2.28 (B) |702 -
trifluoro-meti  [(heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
A142 2-metil-fenil- 2-bromo-6-etil-4- 22(B) |680,1 |-
(nonafluorobut-2-il)- »
fenil-
A143 2- cloro- 2-bromo-6-etil-4- 2.2(B) {700 -
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A144 4- ciano- 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) 1691 -
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A145 4-nitro-fenil- | 2-bromo-6-etil-4- 219 (B) {711 -
: (nonafluorobut-2-if)-
fenil-
A146 5- cloro-2- 2-bromo-6-etil-4- 23(B) |718 -
fluoro-fenil-  |(nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A147 2- cloro-4- 2-bromo-6-etil-4- 22 (B) |745 -
nitro-fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A 148 furan-2-il- 2-bromo-6-etil-4- 2.1(B) |656 -
(nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A149 4-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 23(B) |750 -
metoxi- (nonafluorobut-2-il)-
fenil- fenil-
A150 4-fluoro-3- 2-bromo-6-etil-4- 23(B) |752 -
trifluoro-metil- |{(nonafiuorobut-2-il)-
fenil- fenil-
A151 4-trifluoro- 2-bromo-6-etil-4- 23(B) {734 -
metil-fenil- ~ {(nonafluorobut-2-
iN-fenil- ‘
A152 P-trifluoro- P-bromo-6-etil-4- 2.29 (B) |750 -
metoxi- (nonafluorobut-2-
fenil- ih-fenil- :
A153 D- metoxi- 2-bromo-6-etil-4- 24(B) (696 -
fenil- (nonafluorobut-2-
il)-fenil-
A154 Fenil- P-bromo-6-etil-4- 2.18(B) |666 -
(nonafluorobut-2-
il)-fenil-
A155 4- 2-bromo-6-etil-4- 2.2(B) |684 -
fluoro- (nonafluorobut-2-
fenil- il)-fenil-
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Comp Q' Q° RTmin [MH* pf.

No. (método (°C)

A156 2-trifluoro-metil- | 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- 2.2 (B) (734 -
fenil- 2-il)-fenil-

A157 2- cloro-4- 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- (2.2 (B) 718 -
fluoro-fenil- 2-il)-fenil-

A158 4-metil-1,2.3- | 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- (2.1 (B) |688 -
tiadiazol-5-il- | 2-il)-fenil- '

A159 2,3-difluoro- 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- 2.2 (B) |702 -
fenil- 2-il)-fenil- '

A160 4- metoxi- 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- |12.2 (B) |724 -
carbonil-fenil- | 2-il)-fenil- ‘

A161 2-fluoro-5- 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- 2.4 (B) (752 -
trifluoro-metil- | 2-il)-fenil- '
fenil-

A162 2-fluoro- 2-bromo-6-etil-4-(nonafluorobut- |2.3 (B) [684 -
fenil- 2-il)-fenil-

A163 2-fluoro- 2- metoximetil-6-metil-4- 1.9(A) |[586.1 -
fenil- (heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A164 2-metil]- 2- metoximetil-6-metil-4- 1.8(A) |582.2 -
fenil- (heptafluoro-prop-2-if)-fenil-

A165 2- cloro- 2- metoximetil-6-metil-4- 1.8 (A) {602.1 -
fenil- (heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A 166 4- ciano- 2- metoximetil-6-metil-4- 1.8(A) 6131 -
fenil- (heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A167 4-nitro-fenil-  [2- metoximetil-6-metil-4- 1.9(A) |(582.2 -

(heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A168 D-metil-4- P- metoximetil-6-metil-4- 1.9(A) |600.1 -
fluoro-fenil- (heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A169 b- cloro-2- P- metoximetil-6-metil-4- 2.0(A) |620.1 -
fluoro-fenil- (heptafluoro-prop-2-il)-fenil-

A170 furan-2-il- P- metoximetil-6-metil-4- 1.7 (A) |558.1 -

(heptafluoro-prop-2-il)-fenil-
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Comp [Q' Q? RTmin |[MH" |pf
No. (método) (°C)
A171 4-trifluoro- 2- metoximetil-6- 2.0(A) [6521 |-
metoxi-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il}-fenil-
A172 4-trifluoro-metil- | 2- metoximetil-6- 20(A) (6361 |-
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A173 2-trifluoro- 2- metoximetil-6- 1.9(A) (6521 |-
metoxi-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A174 2- metoxi- 2- metoximetil-6- 21(A) [5981 |-
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A175 2-trifluoro-metil- [ 2- metoximetil-6- 19(A) (6361 |-
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A176 2- cloro-4- 2- metoximetil-6- 19(A) |6204 |-
fluoro-fenil- metil-4-(heptafluoro- _
prop-2-il)-fenil
A177 4-metil-1,23-  |2- metoximetil-6- 1.7(A) 5901 |-
tiadiazol-5-il- metil-4-(heptafluoro- ‘
prop-2-il)-fenil
A178 2,3-difluoro- 2- metoximetil-6- 1.9(A) |6041 |-
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A179 2 4-difluoro- 2- metoximetil-6- 19(A) [6041 |-
fenil- | metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil
A180 2-fluoro-5- 2- metoximetil-6- 2.0(A) 654.1 -
trifluoro-metil- |metil-4-(heptafiuoro-
fenil- prop-2-il)-fenil
A181 2,6-dicloro-5- |2,6-dimetil-4- - - 126
fluoro-pirid-3-il- [(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A182 R-fluoro-4- 2,6-dimetil-4- - - 197
ciano-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
A183 P, 3-dicloro- 2,6-dimetil-4- - - 110
fenil- (heptafluoroprop-2-
il}-fenil-
A184 D-fluoro-pirid- | 2,6-dimetil-4- - - 189
3Hil- (heptafluoroprop-2-
if)-fenil-
A185 2,3,4,5,6- 2,6-dimetil-4- - - 261
pentafluor (heptafluoroprop-2-
o-fenil- il)-fenil-

121

730



WQO2008/074127 PCT/EP2007/010852
Comp |Q' Q? RT min |MH* pf.
No. (método) (°C)
A186 2,3,5,6- 2 6-dimetil-4- - - 190
tetrafluoro- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
A187 2-fluoro-4- 2-etill-6-metil-4- - - 198
ciano-fenil- (nonafiuorobut-2-il)-
fenil-
A188 2-metil-3- 2-etill-6-metil-4- - - 135
cloro-fenil- (nonafiuorobut-2-il)-
fenil-
A189 4-ciano- 2-metoximetil-6- - - 192
fenil- metil-4-
(nonafluorobut-2-if)-
fenil-
A190 2-cloro-pirid- | 2-etil-6-metil-4- - - 119
3-il- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A191 3-cloro- 2-etil-6-metil-4- - - 206
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A192 pirid-3-il- 2-etil-6-metil-4- - - 122
(nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A193 3,5-dicloro- 2-etil-6-metil-4- - - 164
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A194 2-fluoro-pirid- |2-etil-6-metil-4- - - 192
3-il- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A195 2-metil- 2-etil-6-metil-4- - - 120
pirid-3-il- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A196 3,5-difluoro- | 2-etil-6-metil-4- - - 173
fenil- (nonafluorobut-2-il)-
fenil-
A197 B3,5-dimetil- 2-etil-6-metil-4- - - 138
fenil- (nonafluorobut-2-
il)-fenil-
A198 5-ciano-pirid- | 2-etil-6-metil-4- - - 151
3-il- (nonafiuorobut-2-
il)-fenil-
A199 4- 2,6-dietil-4- - - 269
ciano- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
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Comp [Q' Q° RTmin [MH®  |pf
No. (método) (°C)
A200 2-cloro- pirid- | 2,6-dimetil-4- - ‘ - 195
3Hl- (heptafluoroprop-2-
i-fenil-
A201 2- metoxi- 2,6-dimetil-4- - - 238
pirid-3-il- (heptafiuoroprop-2-
iN-fenil-
A202 5-bromo- 2,6-dimetil-4- - - 235
pirid-3-il- (heptafluoroprop-2-
ih-fenil
A203 5,6-dicloro-  |2,6-dimetil-4- - - 253
pirid-3-il- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
A204 2,3,5- 2,6-dimetil-4- - - 182.0
triyodo-fenil-  |(heptafiuoroprop-2-
il)-fenil
A205 2,3-dimetil-  |2,6-dimetil-4- - - 209.0
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
A206 2-metil-3- 2,6-dimetil-4- - - 196.0
cloro-fenil- (heptafluoroprop-2-
il-fenil
A207 2,6-dicloro-  |2,6-dimetil-4- - - 132.0
pirid-3-il- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
A208 2,3,4,5- 2,6-dimetil-4- - - 164.0
tetrafluoro- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil
A209 ,3,4-trifluoro-  |2,6-dimetil-4- - - 233.0
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
A210 P-cloro-4- P 6-dibromo-4- - - 212.0
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-
il-fenil-
A211 4-fluoro- 2,6-dibromo-4- - - 249.0
fenil- (heptafluoroprop-2-
it)-fenil-
A212 4-ciano- 2,6-dibromo-4- - - 226
fenil- (heptafluoroprop-2-
il-fenil-
A213 2- cloro-4- 2-metoximetil-6- - - 95
ciano-fenil-  |metil-4-(nonafluoro-
but-2- il)-fenil-
A214 2,3,6-trifluoro- | 2,6-dimetil-4- - - 126
fenili- (heptafluoroprop-2-
il)-fenilo-
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Comp |Q' Q° RT min [MH* p.f
No. (método) (°C)
A215  |4-nitrofenil- | 2,6-dietil-4- 2.19(A) {661 -
(nonafluorobut-2- if)-
fenil-
A216  |2-cloro-4- 2,6-dietil-4- 2.23 (A) [695 -
nitro-fenil- (nonafluorobut-2- il)-
fenil-
A217 5-cloro-2- 2-etil-6-metil-4- 2.3 (A) {654 -
fluoro-fenil- (nonafluorobut-2- il)-
fenil-
A218 fenil- 2-metoximetil-6- - - 78
metil-4-(heptafluoro-
prop-2- il)-fenil-
A219 4-fluoro- 2-metoximetil-6- - - 86
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2- il)-fenil-
A220 4-metil- 2-metoximetil-6- 1.9(A) |582.2 -
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2- il)-fenil-
Tabla B: Compuestos de férmula (Ib): i
HN Q'
0 (Ib)
NC
HN\Qz
Comp |Q' Q° RTmin [MH+
No. (method
B1 4-ciano- 2.6-dimetil-4- - -
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
B2 2-fluoro- 2,6-dimetil-4- 2.06 (B) |556.1
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
B3 2-metil- 2,6-dimetil-4- 2.1(B) [552.1
fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil
B4 2-cloro- 2,6-dimetil-4- 2.1(B) |[572.1
fenil- (heptafluoroprop-2- ‘
il)-fenil ’
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Comp Q' Q° RTmin [MH’
No. (método)
B5 2-metiltio-4- | 2,6-dimetil-4- 2.2 (B) 652 1
trifluorometil- |(heptafluoroprop-2-il)- ‘
fenil- fenil-
B6 S-cloro-2- 2,6-dimetil-4- 2.2(B) |[590.1
fluoro-fenil-  [(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
B7 furan-2-il- 2,6-dimetil-4- 1.9(B) |528.1
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
B8 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.2(8) 622.1
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
B9 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 22(B) (606.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2- '
il)-fenil-
B10 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.1(B) 6221
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
B11 fenil- 2,6-dimetil-4- 21(B) |53841
(heptafluoroprop-2-
il-fenil-
B12 4-fluoro- 2,6-dimetil-4- 2.1(B) |556.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
B13 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 21(B) |606.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2- ~
in-fenil- '
B14 U-metoxi- P,6-dimetil-4- 2.08(B) [596.1
carbonil- (heptafluoroprop-2-
fenil- i)-fenil-
B15 P-fluoro-5- P 6-dimetil-4- 624.1

trifluoro-metil-
fenil-

(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-

2.2 (B)
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Q
NC
0O (la)
HN\Q2
Comp |R’ Q' Q° RTmin [MH* |p.f
No. (método) (°C)
C1 Me 2-fluoro- 2,6-dimetil-4- .77 (A)  |5701 |-
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C2 Me 2-metil- 2,6-dimetil-4- 19 (A) 566.2 |-
fenil (heptafluoroprop-
2-ih)-fenil-
C3 Me 2-cloro- 2,6-dimetil-4- 1.86 (A) [586.1 |-
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C4 Me 4-ciano- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 5771 |-
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C5 Me 4-nitro-fenil-  |2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 5971 |-
(heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C6 Me 2-metiltio-4-  |2,6-dimetil-4- 2.0(A) 666.1 |-
trifluoro-metil- |(heptafluoroprop- ‘
fenil- 2-il)-fenil-
Cc8 Me 5-cloro-2- 2,6-dimetil-4- 1.92(A) |604.1 |-
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-
2-ih)-fenil-
C9 Me 2-cloro-4- 2,6-dimetil-4- 1.91(A) |631.1 |-
nitro-fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C10 Me furan-2-il- 2,6-dimetil-4- 1.70(A) 5421 |-
(heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C11 Me d-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.98(A) [636.1 |-
. metoxi- (heptafluoroprop-
fenil- 2-il)-fenil-
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Comp |R Q' Q° RTmin [MH+ |pf.
No. (método) (°C)
C12 Me 4-fluoro-3- 2,6-dimetil-4- 1.96 (A) [638.1 -
- (trifluorometil - |(heptafluoroprop-
fenil- 2-i))-fenil-
C13 Me 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.95(A) (6201 -
metil-fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C14 Me 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 636.1 -
metoxi- (heptafiuoroprop-
fenil- 2-il)-fenil-
C15 Me 2- metoxi- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 582.2 -
fenil- (heptafluoroprop-
2-i)-fenil-
C16 Me fenil- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 552.1 -
(heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C17 Me 4-fluoro- 2,6-dimetil-4- 1.79 (A) [570.1 -
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil- _
C18 Me 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.92 (A) |620.1 -
metil-fenil- (heptafluoroprop- :
2-i)-fenil-
C19 Me 2-cloro-4- 2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 604.1 -
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C20 Me 4-metil- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 574.1 -
1,2,3-tia- (heptafluoroprop-
diazol-5-il- 2-il)-fenil- '
C21 Me 2,3-difluoro-  |2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 588.1 -
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C23 Me 2-fluoro-5- 2,6-dimetil-4- 1.96 (A) |638.1 -
trifluorometil - |(heptafluoroprop-
fenil- 2-il)-fenil-
C24 Me R-fluoro- P ,6-dietil-4- 1.9(A) 598.2 |-
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
C25 Me 2-metil- D 6-dietil-4- 2.0 (A) 5042 |-
fenil- (heptafiuoroprop-
2-i)-fenil-
C26 Me P-cloro- D 6-dietil-4- 20(A) (6141 |-
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil- ‘
Cc27 Me 4-nitro-fenil-  R,6-dietil-4- 196 (A) (625.2 |-
(heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
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Comp R Q' Q° RTmin |MH* p.f. (°C)
No. “|(método)
C28 Me 4NNdimetil- | 2,6-dietil-4- 22 (A) 623.2 |-
amino-fenil-  |(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C29 Me 5-cloro-2- 2,6-dietil-4- 20(A) [632.1 |-
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-il}-
fenil-
C30 Me 2- cloro-4- 2,6-dietil-4- 20(A) [659.1 |-
nitro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C31 Me 4-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.09(A) (6642 |-
metoxi- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
C32 Me 4-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.07 (A) |648.2 |-
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C33 Me 2-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.0 (A) 664.2 |-
metoxi- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
C34 Me 2-metoxi- 2,6-dietil-4- 1.9 (A) 6102 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C35 Me fenil- 2,6-dietil-4- 1.92(A) |[580.2 |-
(heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C36 Me 4-fluoro- 2,6-dietil-4- 1.92 (A) [598.2 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C37 Me 2-trifluoro- 2,6-dietil-4- 20.(A) |648.2 |-
rnetil-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C38 Me 2-cloro-4- 2,6-dietil-4- 2.04 (A) 6321 -
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C39 Me P, 3-difluoro-  P,6-dietil-4- 20(A) |616.2 |-
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
C40 Me 4-metoxi- P, 6-dietil-4- 191 (A) |638.2 |-
carbonil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
C4a1 Me 4- 2,6-dietil-4- - - 187
ciano- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
C42 Et 4- 2,6-dimetil-4- - - 93
fluoro- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
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Comp [R Q' Q? RTmin {MH* |pf.
No. (método (°C)
C43 |Et 4- ciano- 2,6-dimetil-4- 124
fenil- (heptafluoroprop-
2-il)-fenil-
Tabla D: Compuestos de formula (le): jr\
HN Q'
NC F
O (le)
AN @2
Comp |Q' Q? RTmin [MH*
No. (método
D1 2-fluoro- 2,6-dimetil-4- 1.81 (A) |572.1
fenil- (heptafluoraprop-2-
il)-fenil-
D2 2-metil- 2,6-dimetil-4- 1.8(A) |568.1
fenil- (heptafluoraprop-2-
i-fenil-
D3 2- cloro- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) |588.1
fenil- (heptafluoraprop-2-
il)-fenil-
D4 4- ciano- 2 6-dimetil-4- 1.8(A) [579.1
fenil- (heptafluoraprop-2-
il)-fenil-
D5 4-nitro-fenil- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) 15991
(heptafluoraprop-2-
i)-fenil- ‘
D6 2-metiltio-4- 2,6-dimetil-4- 2.01 (A) |668.1
trifluorometil-  |(heptafluoraprop-2-
fenil- il)-fenil- '
D7 4-N,N- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) [597.2
dimetilamino-  |(heptafluoraprop-2-
fenil- i-fenil-
D8 5- cloro-2- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) |606.1
fluoro-fenil- (heptafluoraprop-2-
il)-fenil-
D9 P- cloro-4- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) [633.1
nitro-fenil- (heptafiuoraprop-2-
il)-fenit-
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Conip Q' Q° RTmin | MH"*

No. (métod

D10 furan-2- il- 2,6-dimetil-4- 1.7 (A) |5441

(heptafluoraprop-2-
il)-fenil- -

D11 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.0(A) [638.1
metoxi- (heptafluoraprop-2-
fenil i-fenil-

D12 4-fluoro-3- 2,6-dimetil-4- 1.97 (A) |640.1
trifluorometil- | (heptafluoraprop-2- :
fenil- il)-fenil-

D13 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 20(A) |6221
metil-fenil- (heptafluoraprop-2-

il)-fenil-

D14 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) |638.1
metoxi- (heptafluoraprop-2-
fenil- iN-fenil- -

D15 fenil- 2,6-dimetil-4- 1.8(A). [554.1
: (heptafluoraprop-2-

il)-fenil-

D16 4-fluoro- 2,6-dimetil-4- 1.83 (A) |5721

fenil- (heptafluoraprop-2-
il-fenil- ’

D17 2-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) [6221
metil-fenil- (heptafluoraprop-2-

il)-fenil-

D18 2-cloro-4- 2,6-dimetil-4- 1.8 (A) |606.1
fluoro-fenil- (heptafluoraprop-2-

il)-fenil-

D19 2,3-difluoro-  P,6-dimetil-4- 1.85 (A) [590.1
fenil- (heptafluoraprop-2-

il)-fenil- ‘

D20 4-metoxi- 2,6-dimetil-4- 1.8(A) (6121
carbonil- (heptafluoraprop-2-
fenil- in-fenil-

D21 2-fluoro-5- 2,6-dimetil-4- 2.0(A) (6401
trifluorometil-  |(heptafluoraprop-2-
fenil- il)-fenil-

D22 2-fluoro- 2,6-dietil-4- 1.96 (A) |600.1
fenil- (heptafluoroprop-2- _

il)-fenil-

D23 2- cloro- 2,6-dietil-4- 2.0(A) |616.1
fenil- (heptafluoroprop-2-

in-fenil-

D24 4-ciano- P 6-dietil-4- 1.9(A) |6071
fenil- (heptafluoroprop-2-

il-fenil-
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Comp [Q° Q° RTmin  |MH™2,6
No. (método) |-
D25 4-nitro-fenil- | 2,6-dietil-4- 20(A) 6271
(heptafluoroprop-2- il)-
fenil- .
D26 2-metiltio-4- | 2,6-dietil-4- 2.1(A) |696.1
trifluorometil-  |(heptafluoroprop-2- il)-
fenil- fenil-
D27 4-N.N- 2,6-dietil-4- 2.01(A) [625.2
dimetilamino- |(heptafluoroprop-2- il)-
fenil- fenil-
D28 5-cloro-2- 2,6-dietil-4- 2.07 (A) |[634.1
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2- il}- ‘
fenil- :
D29 2-cloro-4- 2,6-dietil-4- 2.0 (A) 661.1
nitro-fenil- (heptafluoroprop-2- il}- .
fenil-
D30 furan-2-il- 2,6-dietil-4- 1.83(A) [5721
(heptafluoroprop-2- il}-
fenil-
D31 4-trifluoro- 2 6-dietil-4- 2.1 (A) 650.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2- il)-
fenil-
D32 2-trifluoro- 2 ,6-dietil-4- 2.06 (A) |666.1
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil il)-fenil-
D33 2-metoxi- 2,6-dietil-4- 20(A) [612.2
fenil- (heptafluoroprop-2- il)-
fenil-
D34 fenil- 2,6-dietil-4- 1.94 (A) [582.2
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
D35 2-trifluoro- 2 6-dietil-4- 20(A) 650.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
D36 2-cloro-4- P,6-dietil-4- 2.0(A) 634.1
fluoro-fenil-  |(heptafluoroprop-2-
il-fenil-
D37 ~f-metoxi- 2,6-dietil-4- 1.97(A) |640.2
carbonil- (heptafluoroprop-2-
fenil- il-fenil-
D38 2-fluoro-5- 2,6-dietil-4- 2.1 (A) 668.1
trifluorometil-  |(heptafluoroprop-2-
fenil- il}-fenil-
D39 2-fluoro- 2-metoximetil-6- 2.01(B) |602.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
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Comp Q' Q° RTmin [MH*

No. (método)

D40 2-metil- 2-metoximetil-6- 2.05(B) |598.1

fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-

D41 2-cloro- 2-metoximetil-6- 20(B) [618.1

fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-ih)-fenil-

D42 4-ciano- 2-metoximetil-6- 2.0(B) [609.1

fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-if)-fenil-

D43 4-nitro-fenil- 2-metoximetil-6- 2.0(B) (629.1
metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-

D44 4-metil- 2-metoximetil-6- 2.07 (B) {598.1

fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-

D45 5-cloro-2- 2-metoximetil-6- 2.13(B) {636.1

fluoro-fenil- metii-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-

D46 furan-2-il- 2-metoximetil-6- 1.88(B) |574.1
metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil- ‘

D47 4-trifluoro- 2-metoximetil-6- 2.18 (B) (668.1

metoxi- metil-4-(heptafluoro-
fenil- prop-2-il)-fenil-

D48 4-fluoro-3- 2-metoximetil-6- 2.15(B) {670.1

trifluoromnetil- |metil-4-(heptafluoro-
fenil- prop-2-il)-fenil-

D49 4-trifluoro- 2-metoximetil-6- 2.16 (B) |652.1

metil-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-it)-fenil-

D50 2-trifluoro- 2-metoximetil-6- 2.11(B) |668.1

metoxi- metil-4-(heptafluoro-
fenil- prop-2-il)-fenil-

D51 2- metoxi- 2-metoximetil-6- 2.1 (B) 614.1

fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-i)-fenil-

D52 fenil- D-metoximetil-6- 2.0(B) 584 .1
metil-4-(heptafluoro- :
prop-2-il)-fenil-

D53 4-fluoro-fenil- R-metoximetil-6- 2.03(B) 1602.1
metil-4-(heptafluoro- ’
prop-2-il)-fenil-

D54 2-trifluoro- 2-metoximetil-6- 21(B) [652.1

metil-fenil- metil-4-(heptafluoro- ‘
prop-2-il)-fenil-
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Comp |Q° Q° RTmin |MH"
No. (método)

D55 2-cloro-4- 2-metoximetil-6- 21(B) [636.1
fluoro-fenil- metil-4-(heptafluoro- ‘
prop-2-il)-fenil-

D56 2-fluoro-5- 2-metoximetil-6- 216(B) |6701
trifluorometil-  |metil-4-(heptafluoro-

fenil- prop-2-il)-fenil-
Tabla E: Compuestos de férmula (If): jr\
HN Q'
NC F
0
. F
. N
) Comp |Q Q2 RTmin  |MH-~
No. (method)
E1 2-fluoro- 2,6-dietil-4- 2.2(B) 618.1
fenil- (heptafluoroprop-2- il)-
fenil-
E2 2-metil- 2,6-dietil-4- 2.3 (B) 614.2
fenil- (heptafluoroprop-2- il)- 4
fenil-
E3 2-cloro- 2,6-dietil-4- 2.2 (B) 634.1
fenil- (heptafluoroprop-2- il)- ‘
fenil-
E4 4-ciano- 2,6-dietil-4- 2.2(B) 625.1
fenil- (heptafluoroprop-2- .
il)-fenil-
E5 4-nitro-fenil-  |2,6-dietil-4- 2.23(B) |645,1
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
’ E6 4-metil- 2,6-dietil-4- 2.3 (B) 614.2
fenil- (heptafluoroprop-2-
il-fenil-
E7 4-fluoro-2- 2,6-dietil-4- 2.3(B) 632.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
ES8 5- cloro-2- 2,6-dietil-4- 233(B) |6521
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-
ih-fenil-
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Comp Q' Q° RTmin MH*

No. (método)

E9 2-cloro-4- 2,6-dietil-4- 2.27(B) |679.1
nitro-fenil- (heptafluoroprop-2- il)-

fenil- ;

E10 furan-2-il- 2,6-dietil-4- 212 (B) [590.1
(heptafluoroprop-2- il}-
fenil-

E11 4-trifluoro- 2,6-dietil-4- 24(B) |684.1
metoxi- (heptafluoroprop-2- il)-
fenil- fenil-

E12 4-fluoro-3- 2,6-dietil-4- 2.3(B) 686.1
trifluorometil-  |(heptafluoroprop-2- il)- _
fenil- fenil-

E13 4-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.35(B) (668.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2- il)-

fenil-

E14 2-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.3(B) 684.1
metoxi- (heptafluoroprop-2- if}-
fenil- fenil-

E15 2-metoxi- 2,6-dietil-4- 2.2 (B) 600.1
fenil- (heptafluoroprop-2- il)-

fenil-

E16 fenil- 2,6-dietil-4- 2.2(B) 618.1
(heptafluoroprop-2-
in-fenil-

E17 4-fluoro- 2,6-dietil-4- 2.3 (B) 668.1
fenil- (heptafluoroprop-2-

ih-fenil-

E18 2-trifluoro- 2,6-dietil-4- 2.3(B) 652.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-

il)-fenil- .

E19 2-cloro-4- 2,6-dietil-4- 2.16(B) |622.1
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2- :

il-fenil-

E20 A-metil- P,6-dietil-4- 2.3 (B) 636.1
1,2,3]- (heptafluoroprop-2- '
tiadiazol-5-il il)-fenil-

E21 P, 3-difluoro- 2,6-dietil-4- 2.3 (B) 636.1
fenil- (heptafluoroprop-2-

in-fenil-

E22 P,4-difluoro- 2,6-dietil-4- 2.3(B) 686.1
fenil- (heptafluoroprop-2-

il)-fenil-

E23 p-fluoro- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) |[590.1
fenil- (heptafluoroprop-2-

il)-fenil-
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Comp [Q' Q° RTmin {MH*
No. : (método)
E24 2-metil- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) 586.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
E25 2-cloro- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) [606.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
E26 4-ciano- 2 6-dimetil-4- 1.9 (A) 597.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
E27 4-metil- 2,6-dimetil-4- 2.0(A) 586.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)- :
fenil-
E28 4-fluoro-2- 2,6-dimetil-4- 2.0(A) |604.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- _
E29 5-cloro-2- 2,6-dimetil-4- 2.01(A) |624.1
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
E30 2-cloro-4- 2,6-dimetil-4- 20(A) [6511
nitro-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
E31 furan-2-il- 2,6-dimetil-4- 1.76 (A) [562.1
(heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
E32 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.07 (A) |656.1
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
E33 4-fluoro-3- D 6-dimetil-4- 2.0(A) 658.1
trifluorornetil-  |(heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil- ‘
E34 4-trifluoro- 2,6-dimetil-4- 2.05(A) [6401
metil-fenil- {heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
E35 2-triftuoro- P . 6-dimetil-4- 1.95(A) |656.1
metoxi- (heptafluoroprop-2-
fenil- il)-fenil-
E36 fenil- 2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 5721
(heptafluoroprop-2- :
il)-fenil-
E37 4-fluoro- 2,6-dimetil-4- 1.9(A) 590.1
fenil- (heptafluoroprop-2- ,
il)-fenil-
E38 P-trifluoro- P 6-dimetil-4- 2.0 (A) 640.1
metil-fenil- (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
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Comp [Q' Q° RTmin  |MH’
No. (método)
E39 2-cloro-4- 2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 624.1
fluoro-fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil-
E40 2,3-difluoro- | 2,6-dimetil-4- 1.9 (A) 608.1
fenil- (heptafluoroprop-2-it)-
fenil-
E41 2 4-difluoro- 2 ,6-dimetil-4- 1.9 (A) 608.1
fenil- (heptafluoroprop-2-il)-
fenil- '
E42 2-fluoro-5- 2,6-dimetil-4- 2.04 (A) |658.1
trifluorometil-  {(heptafiuoroprop-2-il)-
fenil- fenil-
E43 2-fluoro- 2-metoximetil-6- 1.9(A) 620.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E44 2-metil- 2-metoximetil-6- 1,9 (A) 616.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-ii)-fenil-
E45 4- ciano- 2-metoximetil-6- 1.9 (A) 627 1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil- :
E46 4-metil- 2-metoximetil-6- 194 (A) [616.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E47 4-fluoro-2- 2-metoximetil-6- 1,97 (A) |634.1
metil-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E48 5-cloro-2- 2-metoximetil-6- 2.01(A) |654.1
fluoro-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E49 P-cloro-4- 2-metoximetil-6- 2.0(A) 681.1
nitro-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E50 furan-2-il- 2-metoximetil-6- 1.75(A) |592.1
metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E51 4-trifluoro- P-metoximetil-6- 2.06 (A) |[686.1
metoxi- metil-4-(heptafiuoro- ‘
fenil- prop-2-it)-fenil-

E52 4-trifluoro-  R-metoximetil-6- 2.04 (A) |670.1
metil-fenil- metil-4-(heptafluoro- :
prop-2-il)-fenil-

E53 2-trifluoro- P-metoximetil-6- 1.99 (A) [686.1
metoxi- metil-4-(heptafluoro-
fenil- prop-2-il)-fenil-
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Comp [Q' Q° RTmin . [MH*
No. (método)
E54 . fenil- 2-metoximetil-6- 1.9(A) 6021
metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E55 4-fluoro- 2-metoximetil-6- 19(A) {6201
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E56 2-cloro-4- 2-metoximetil-6- 2.0(A) 654.1
fluoro-fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E57 2,3-difluoro-  [2-metoximetil-6- 1.93 (A) |638.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E58 2. 4-difluoro-  |2-metoximetil-6- 1.9(A) 638.1
fenil- metil-4-(heptafluoro-
prop-2-il)-fenil-
E590 2-fluoro-5- 2-metoximetil-6- 2.05(A) |688.1
‘ trifluorometil- | metil-4-(heptafluoro- ‘
fenil- prop-2-il)-fenil-
L J
Tabla F: Compuestos de férmula (Ic):
HN/LQ1
0 (ic)
on N 2
Comp [Q Q% p.f.
| No. (°C)
’ F1 feni- 2,6-dimeti-4- 252
o™ (heptafluoroprop-2-
il)-fenil-
F2 4-fluoro- 2,6-dimetil-4- 217
fenil- (heptafluoroprop-2-

il)-fenil-
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Table G: Compuestos de formula (Id):

HNL 1

PCT/EP2007/010852

Q
N
0] . (Id)
HN\Q2
Comp No | Q" Q? pf.(°C)
G1 fenil 2,6-dietiI-4—(heptaﬂuoroprop-2- il-fenil- | 191
G2 4-fluoro-fenil- | 2,6-dietil-4-(heptafluoroprop-2- il)-fenil- | 207
G3 4-ciano-fenil- | 2,6-dietil-4-(heptafluoroprop-2- il)-fenil- | 206

Ejemplos biolégicos

Este ejemplo ilustra las propiedades pesticidas/ insecticidas de los compuestos de

formula (1).

Los ensayos fueron hechos como se indica a continuacion:

Spodoptera littoralis (Qusano egipcio de la hoja del algodon):
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Discos de hojas de algodon se colocaron en agar en nuna placa microtituladora de
24 pozos y se aplico por aspersion soluciones de ensayo a una tasa de aplicacion
de 200 ppm. Después de secados, los discos de las hojas se infestaron con § L1
larvas. Las muestras se revisaron para mortalidad, comportamiento de

alimentacion, y regulacion del crecimiento 3 dias después del tratamiento (DAT).

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Spodoptera
litioralis: A1, A3, A4, A5, A6, A7, A9, A10, A11, A12, A13, A15, A16, A17, A18,
A20, A23, A24, A25, A26, A28, A29, A30, A32, A33, A34 A35, A36, A37, Ad41, A42,
A43, Ad4, A45, A46, A47, A48, A49, A51, A52, A53, A54, A55, A56, A57, A58,
AB1, A62, AB3, A64, AB5, A66, A67, A68, AB9, A71, A72, A73, A74, A75, A76, AT77,

AT78, A81, A82, A83, A84, A85,

A86, A87, A88, A89, A90, A91, A94, A95, A96, A97, A98, A99, A101, A102, A103,
A104, A105 A106, A107, A108, A109, A110, A111, A112, A114, A115, A116, A117,
A118, A120, A121, A122, A123, A124, A125, A126, A127, A128, A134, A135, A136,
A137, A138, A139, A142, A143, A144, A145, A146,‘A147, A148, A151, A152, A154,
A155, A156, A157, A158, A159, A162, A163, A164, A165, A166, A167, A168, A169,
A175, A176, A178, A179, A180, A182, A183, A184, A186, A187, A188, A189, A190,
A191, A192, A194, A195, A196, A197, A198, A199, A200, A205, A206, A209, A210,
A211, A212, A213, A214, A215, A216, A217, A218, A219, A220, B1, B3, C1, C2, C3,
C4, C5, C6, C8, C9, C10, C11, C12, C13, C14, C15, C16, C17, C18, C19, C21, C24,

C25, C26, C27, C29, C30, C34, C35, C36, C37, C38, C39, C40, C41, C42, C43, D1,
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‘D2, D3, D4, D5, D6 D8, D9, D10, D11, D12, D13, D15, D16, D17, D18, D19, D21,
D22, D23, D24, D25, D28, D29, D30, D34, D36, D39, D42, E4 E16, E26, E36, E45,

E54, G3.

Heliothis virescens ( gusano de brote tabaco):

Huevos (0-24 h de edad) se colocaron en una placa microtituladora de 24 pozos con
una dieta artificial y se trataron con las soluciones a ensayar a una tasa de aplicacion
de 200 ppm (la concentracidén en el pozo 18 ppm) por pipeteado. Después de un
periodo de incubacién de 4 dias, las muestras se revisaron para mortalidad de los
huevos, mortalidad de las larvas y para regulacion dellcrecimiento.

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Heliothis
virescens: A1, A4, A9, A13, A16, A20,.A23, A25, A32, A33, A34, A35, A36, A37, A41,
A42, A43, Ad4, A45, A46, A47, A48, A49, A51, AB2, A53, A54, A55, A56, AS57, A58,
AB1, A2, A63, Ab4, AB5, A66, A67, AB8, AB9, A71, A72, A73, A74, AT5, A76, AT77,
AT78, A80, A81, A82, A83, A84, A85, A86, A87, A88, A89, AY0, A91, A92, A%4, A95,
A96, A97, A98, A99, A100, A101, A102, A103, A104, A105, A106, A107, A108, A109,
A110, A111, A112, A113, A114, A115, A116, A117, A118, A120, A121, A122, A123,
A124, A125, A126, A127, A128, A129, A131, A132, A134, A135, A136, A137, A138,
A139, A141, A142, A143, A144, A145, A146, A147,} A148, A151, A152, A154, A155,
A156, A157, A158, A159, A160, A161, A162, A163, A164, A165, A166, A167, A168,
A169, A170, A171, A172, A173, A175, A176, A177, A178, A179, A180, A182, A183,
A184, A186, A187, A188, A189, A190, A191, A192, A193, A194, A195, A196, A197,

A198, A199, A200, A202, A203, A204, A205, A206, A207, A209, A210, A211, A212,
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A213, A214, A215, A216, A217, A218, A219, A220, B1, B2, B3, B4, B6, BS, B11 B12,
C1, C2, C3, C4, C5,C8, C9, C10, C11, C12, C13, C14, C15, C16, C17, C18, C19,

C20, C21, C23, C24, C25, C26, C27, C29, C30, C31, C32, C34, C35, C36, C37, C38,

C39, C40, C41, C42, C43, D1, D2, D3, D4, D5, D8, D9, D10, D11, D13, D15, D16, D17, .

D18, D19, D20, D21, D22, D23, D24, D25, D27, D28, D29, D30, D31, D34, D35, D36,
D37, D38, D39, D40, D41, D42, D43, D44, D45, D46, D47, D48, D49, D50, D52, D53,

D55, E4, E16, E26, E36, E45, E54.

Plutella xylostella (Polilla de esspalda de diamante):

En una placa microtituladora de 24 pozos (MTP) con una dieta artificial se traté con las
soluciones a ensayar con una tasa de aplicacion por pipeteado de 200 ppm
(concentracion en pozo de 18 ppm). Después de secar, las MTP se infestaron con
larvas L2 (7-12 por pozo). Después de un periodo de iﬁcubacién de 6 dias, se revisaron

para mortalidad de las larvas y para regulacion del crecimiento.

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Plutella
xylostella: A1, A3, A4, A5, A6, A7, A8, A9, Al11, A12, A13, A1i5, A16, A17, A18, A20,
A23, A24, A25, A26, A29, A30, A31, A32, A33, A34, A35, A36, A37, Ad1, Ad2, A43,
A44, A45, A46, A47, A48, A50, A51, A52, A53, A54, A55, A56, A58, A61, A62, A63,
AB4, A65, AB6, A67, AB8, AB9, A71, A72, A73, A74, A75, A76, A77, A78, A81, A82,
A83, A84, A85, A87, A88, A89, A90, A91, A94, A95, A96, A97, A98, A99, A101, A102,
A103, A104, A105, A106, A107, A108, A109, A110, A111, A112, A114, A115, A116,

A117, A118, A121, A122, A123, A124, A125, A126, A127, A128, A129, A131, A132,
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A134, A135, A136, A137, A138, A139, A141, A142, A143, A144, A145, A146, Al47,
A148, A149, A151, A152, A154, A155, A156, A157, A158, A159, A160, A161, Al62,
A163, A164, A165, A166, A167, A168, A169, A171, A172, A175, A176, A177, A178,
A179, A180, A182, A183, A186, A187, A188, A189, A190, A191, A192, A193, A194,
A195, A196, A197, A198, A199, A200, A202, A203, A205, A206, A207, A209, A210,
A211, A212, A213, A214, A215, A216, A217, A218, A219, A220, B1, B2, B3, B11,
B12, C1, C2, C3, C4, C5, C6, C8, C9, C11, C12, C13, C16, C17, C18, C19, C20, C21,
C24, C25, C26, C27, C29, C30, C31, C32, C33, C34, C35, C36, C37, C38, C39, C41,
C42, C43, D1, D2, D3, D4, D5, D8, D9, D11, D12, D13, D15, D16, D17, D18, D19,
D21, D22, D23, D24, D25, D27, D28, D29, D30, D31, D34, D36, D38, D47, D48, D49,

D52, D53, D55, D56, E4, E16, E26, E36, E45, E54.

Dlabrotica balteata (gusano de la raiz del maiz):

En una placa microtituladora de 24 pozos (MTP) con una dieta artificial se traté con las
soluciones a ensayar con una tasa de aplicacion por pipeteado de 200 ppm
(concentracion en pozo de 18 ppm). Después de secar, las MTP se infestaron con
larvas L2 (6-10 por pozo). Después de un periodo de incubacion de 5 dias, se revisaron
para mortalidad de las larvas y para regulacion del crecimiento

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Diabrotica
balteata: A1, A3, A4 A5, A6, A8, A9, A11, A12, A13, A15, A16, A17, A18, A20,
A23, A24, A25, A26, A28, A29, A30, A31, A32, A33, A34, A35, A36, A37, A41, A42,
A43, Ad4, A46, A47, A48, A51, A52, A53, A54, A55, A56, A58, A61, A62, A63, A64,

AB5, A66, A67, A68, AB9, A71, A72, A73, A74, A75, A76, A77, A78, A80, A81, A82,
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A83, A84, A85, AB6, A87, A89, A90, A91, A92, A94, A95, AO6, A97, A98, A99,
A100,A101,A102,A103,A104,A105,

A106,A107,A108,A109,A110,A111,A112,A114,A115,A116,A117,A118,A12
0 A121, A122, A123, A124, A125, A126, A127, A128, A129, A131, A132, A134,
A135, A136, A137, A138, A139, A141, A142, A143, A144, A145, A146, A147,
A148, A149, A151, A152, A154, A155, A156, A157, A158, A159, A162, A162, A1
63, A164, A165, A166, A167, A168, A169, A171, A172, A175, A176, A177,
A178, A179, A180, A181, A182, A183 A186, A187, A188, A189, A190, A191, A1
92, A193, A194, A196, A198, A199, A200, A202, A206, A207, A210, A211, A212,
A213, A214, A215, A216, A217, A218, A219, B1, B4, B6, B9, B11, B12, C1, C2
C4, C5, C6, C8, C9, C11, C12, C13, C16, C17, C‘19, C21, C23, C24, C26, C27,
C28, C29, C30, C31, C32, C33, C34, C35, C36, C37, C38, C39, C40, C41, C42,
C43, D1, D2, D3 D4, D5, D8, D9, D11, D12, D15, D16, D17, D18, D19, D22, D23,
D24, D25, D27, D28, D29, D31, D34, D36, D38, D42, D45, D47, D49, D52, D53,

D55, E4, E16, E26, E36 E45, E54.

Myzus persicae (&fido de la pera verde):

Discos de hoja de girasol se colocaron sobre agar en una placa microtituladora y se
rociaron con las soluciones a ensayar a una tasa de aplicacién de 200 ppm. Después
de secar, los discos de las hojas se infestaron con una poblacién de afidos de
diferentes edades. Después de un periodo de incubacion de 6 DAT, las muestras se
revisaron para mortalidad

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Myzus persicae:
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A1, Ad1, A42, A43, Ad4, A45, A46, A48, AS1, A2, AS3, A54, A55, A58, A62, A63,
A64, A66, AB8, A71, A72, A74, A75, A76, A81, A103, A104, A105, A114, A122, A142,
A143, A154, A176, A189, A190, A192, A194, A195, A210 A211, A212, A213, A215,

A216, A218, C41.

Thrips tabaci (tisanoptaros de cebolla):

Discos de hoja de girasol se colocaron sobre agar en una placa microtituladora y se
rociaron con las soluciones a ensayar a una tasa de aplicacion de 200 ppm. Después
de secar, los discos de las hojas se infestaron con una poblacion de afidos de
diferentes edades. Después de un periodo de incubacion de 7 dias, las muestras se
revisaron para mortalidad

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Thrips tabaci:
A3, A4, A15, A24, A25, A26, A32, A33, A34, A35, Ad1, Ad2, A43, Ad4, A45, A46, A47,
A48, A51. A52, A53, Ab4, A55, A57, A61, A62, A63, A64, AG5, A66, AG7, A68, A71,
A72, A73, A74, A75, A76, A7T7, A82, A83, A85, A87, A91, A94, A95, A97, A98, A99,
A102, A103, A104, A105, A107, A108, A109, A111, A114, A115, A116, A117, A118,
A122, A123, A124, A125, A127, A134, A135, A137, A138, A142, A143, A144, A145,
A146, A147, A148, A149, A151, A154, A155, A156, A157, A158, A160, A162, A162,
A167, A168, A176, A182, A183, A187, A188, A189, A190, A191, A192, A194, A195,
A196, A197, A198, A199, A210, A211, A212, A213, A215, A216, A218, A219, C17, C24
C25, C26, C27, C29, C30, C35, C36, C38, C39, C41,’D4, D5, D9, D22, D24, D25, D29,

D34, D36, D39, D40, D44, D52, D53, E16, E54.
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Tetranychus urticae (acaro arana de dos manchas):

Discos de hojas de habichuela se colocaron en una blaca microtituladora sobre agar y
se rociaron con las soluciones a ensayar a una tasa de aplicacion de 200 ppm.
Después de secar, los discos de las hojas se infestaron con poblaciones de acaros de
diferentes edades. 8 dias mas tarde, los discos se revisaron para mortalidad de
huevos, mortalidad de larvas, y mortalidad de adultos.

Los siguientes compuestos dieron al menos un control de 80% de Tetranychus
urticae : A1, A4, A5, A6, A11, A13, A16, A17, A18, A23, A24, A26, A34, A42, A43,
A44, A52, A54, A55, AB2, AB3, Ab4, AB5, A66, A68, A71, A72, A73, A74, AT5, AT77,
A82, A83, A84, A85, A87, A88, A89, A91, A94, A95, A96, A97, A98, A99, A102, A103,
A104, A105, A107, A108, A110, A114. A115, A116, A117, A122, A123, A124, A125,
A127, A135, A137, A138, A142, A143, A144, A147,;A155, A157, A158, A164, A165,
A166, A167, A168, A171, A175, A176, A177, A179, AI82, A183, A186, A187, A188,
A189, A190, A191, A192, A194, A195, A197, A198, A199, A200, A205, A206, A207,
A209, A210, A211, A212, A213, A214, A215, A216, A218, A219, A220, C5, C9, C25,
C27, C30, C34, C36, C40, C42, C43, D1, D2, D3, D4, D5, D6, D8, D9, D17, D18, D24,

D25, D29, D36, D42, D53, D55, E26, E36, E54.
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~ REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de formula (1):

’
R! i
\N Q1
1)\ "

A

A", A2, A% y A* son independientemente el uno del otro C-R%, C-R° o nitrogeno, a
condicién que por lo menos uno de A', A% A® y A* sea C-R® y no mas de dos de A',

A%, A%y A* sean nitrégeno;

R’ y R? son independientemente el uno del otro, hidrégeno, alquilo-C4-C4, alquenilo-
Co-C4, alquiniloC,-C4,  alquilcarbonil-C4-C4,  hidroxi, anuiIcarbonibxi-C1-C4,
arilcarboniloxi o arilcarboniloxi en donde el anillo arilo esta sustituido con uno a
cinco sustituyentes seleccionados independientemente de haldégeno, alquilo-C4-Ca,

haloalquilo-C4-C4, alcoxi-C4-C4 0 haloalcéxi-C+-Cy;
G' y G2 son independientemente el uno del otro oxigeno o azufre;

Cada R?® es independientemente ciano, tiocianato, aminotiocarbonilo, N- alquilo-C1-

C4-aminotiocarbonilo o N,N-di- alquilo-C+-C4-aminotiocarbonilo;

Cada R® es independientemente hidrégeno, halégeno, alquilo-C;-C4, haloalquilo-

C+-C40 alcoxi-C4-Cy;
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Q' es arilo o arilo sustituido por uno a cinco sustituyentes R®, los cuales pueden ser
los mismos o diferentes, o Q'es heterociciilo o heterociclilo sustituido por uno a cinco
sustituyentes R®, los cuales pueden ser los mismos o diferentes; en donde

Cada R® es independientemente ciano, nitro, hidroxi, haldégeno, alquilo-C4-Cs,
haloalquilo-C4-Cg, alcoxi-C4-Cs- alquilo-C4-C4, alquenilo-C,-Cg, haloalquenilo-C,-Ce
alquiniloC,-Cg, haloalquinilo-C,-Cg, ciclolaquilo-C3-Ce, halociclolaquilo-C3-Cg, alcoxi-
C1-Cs, haloalcoxi-C4-Cg, alcoxi-C4-Cy-alcoxi-C4-C4, alquiltio-C4-Cg, haloalquiltio-C1-
Cs, alquilsulfinil-C4-Cg,haloalquilsulfinil-C4-Cs, alquilsulfonil-C4-Cg, haloalquilsulfonil-
C+-Cs,  N-alquil-C1-Cg-amino,  N,N-dialquil-(C+-C¢  )amino,  N,N-dialquil-(-C+-
Cs)aminocarbonilo, N,N-dialqui|—(C1-Ce)aminosulfonilo, alquilcarbonilo-C1-Ce,
alquilcarboniloxi-C4-Cs, alcoxicarbonilo-C4-Cg , alquilcarbonilamino-C+-Cs, arilo o arilo
sustituido con uno a cinco sustituyentes seleccionados independientemente de
ciano, nitro, hidroxi, halégeno, alquilo-C1-Ce, haloalquilo-Cs-Cs, alcoxi-C1-Ce 0
haloalcoxi-C4-Cg 0 heteroarilo o heteroarilo que esta sustituido con uno a cinco
sustituyentes independientemente seleccionados de ciano, nitro, hidroxi, halégeno,
algilo-C4-Cs, haloalquilo-C4-Cg, alcoxi-C4-Cg 0 haloalcoxi-C1-Cg; y Q? es una mitad

de la férmula (1) o (l11)

Y1
% N
YN N YNNI
v
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En donde:

Y' y Y® son independientemente el uno del otro ciano, halégeno, alquilo-C-Ca,
haloalquilo-C4-C4, alcoxi-C4-Cs-alquilo-C+-C4,  alquiltio-C4-C3, haloalquitio-C4-C3,
alquilsulfinil-C4-C3, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C4-C3 o haloalquilsulfonil-C4-
Cs; |

Y? es perfluoroalquil-C,-Cg, perfluoroalquiltio-C4-Ce, perfluoroalquilsulfinil-C4-Cs 0

perfluoroalgilsulfonil-C4-Cg;

Y2y Y* son independientemente el uno del otro hidrégeno, halégeno o alquilo-C1-Ca;

Y® v Y® son independientemente el uno del otro r’ciano, halégeno, alquilo-C+-Cy4,

haloalquilo-C4-C4, alcoxi-C4-Cs.alquilo-C4-C4,  alquiltio-C4-C3,  haloalquiltio-C+-Cs’

alquilsulfinil-C4-Cs, haloalquilsulfinil-C4-C3, alquilsulfonil-C4-C3 o haloalquilsulfonil-C-
Cs; |

Y8 es haloalcoxi-C¢-Cg, perfluoroalquilo-Cg-vCG, perfluoroalquiltio-C1-Cs,
perfluoroalquilsulfinil-C4-Cg 0 perfluoroalquilsulfonil-C-Cg;

Y’ es hidrégeno, halégeno o alquilo-C4-Cag;

O una sal o un N-oxido de éste.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde A’ es C-R* 0 C-R®.

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1 o la reivindicacion 2, en

donde A?es C-R®0 C-R®.
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4.

10.

11.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3 en

donde A%es C-R®0 C-R°.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4 en

donde A* es C-R® 0 C-R°.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5 en

donde uno, dos o tres de A ,A?, A®y A* son C-R®.

1
Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 donde
R' es hidrogeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, acetilo, hidroxi, acetiloxi o

benzoiloxi.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 7 donde
R? es hidrogeno, metilo, etilo, alilo, propargilo, acetilo, hidroxi, acetiloxi o

benzoiloxi.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8 donde

G’ es oxigeno.

Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9 donde

G? es oxigeno.
Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 10 donde
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cada R® es independientemente ciano, tiocianato o aminotiocarbonilo.

12.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 11 donde
cada R® es independientemente hidrégeno, fluoro, cloro, bromo, metilo,

trifluorometilo o metoxi.

13.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 12 donde
Q' es arilo o arilo sustituido por uno a cinco sustituyentes R®, los cuales
pueden ser los mismos o diferentes, o Q' es heteroarilo o heteroarilo
sustituido por uno a cinco sustituyentes R®, los cuales pueden ser los mismos

o diferentes.

14.  Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 13

donde Q2 es una mitad de formula (11).

156.  Un compuesto de la férmula (XIIl)
JN\O2
AV Xp4
“2 — G?
AN 3 )

RZ~ N\ Q2

Donde A', A2, A®, A* R? G2y Q? son como estan definidos en la reivindicacion 1; o
una sal o un N-oxido de ellos; o

un compuesto de formula (1X)
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/NLHZ
1} G2
A\A3/ (Ixu)

Donde A', A%, A3, A* R% G? y Q? son como estan definidos en la reivindicacion 1; o
una sal o un N-6xido de ellos; o

un compuesto de formula (1X)

= N\ Q2

Donde A', A2, A3, A* R", R, G? y Q% son como estan definidos en la reivindicacion 1;

o una sal o un N-éxido de ellos; o

un compuesto de formula (XI)

1} 2 _
G
A\A3)\K (X|)

Donde A", A%, A% A% R%, G?y Q% son como estan definidos en la reivindicacion 1; y
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LG es un grupo saliente o una sal o un N-O0xido de ellos.

16. Un método para combatir y controlar insectos, acarinas, nematodos o
moluscos el cual comprende aplicar a la plaga, al locus de la plaga, o a una planta
suceptible de ser atacada por una plaga una cantidad efectiva como insecticida,
acaricida, nematicida o molusquicida de un compuesto de formula (I) como se

definié en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 14.

17. Una composicion insecticida, acaricida o nematicida que comprende una
cantidad efectiva de un insecticida, acaricida o nematicida de un compuesto de

formula (1) como se definié en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 14.

152

16/



O]

R (r);ai.-:s, mmféfmﬁohality: S — State:?ﬂzat:k,.qownn)f) of residence:
1 This pexson is hcant all desx ated: an desl ated States excel 'thc‘United.Smte# ) ~lthe States indicated in
' forthepmposesapgf , E] o [E nifed: P

. =‘Theperson1dent1ﬁedbelomshereb fhas been mtedtoactonbehalf B common . -
. 1 ofthe apphcmt(s)before the competycnt Intemaml Authorities. s o [Z] agent SR fgpmsettllmhve |
',‘Name and address (Fambly name joilowed by given name; fwalegalenmy. ﬁdlo_ﬂ"cialdeslgnaﬂon lelephone No.. :
The address muxt inclyde posral code and nate of coumr;v g
: : | +44 (0)1344 414456

i lntellectual Property Department e

| Syngenta Limited . SRR [Pt o S
| POBox 3538 | +44(0)1344 481112

Form PCI‘/RO/IO] (f‘m sheet) (Apn!2007) o BT o S . See Not_és-to the requiest form‘ :

- SWITZERLAND (CH)

For recewmg Oﬂ“nce usc only

'PCT o o e s 01 08 5 2
L i S B ‘Intcmauonal Application No. . .
REQUEST .. | LY OEC mr '( 12 .1_2.» 07
R s | {intemational -FilingDate : SN
" The undcrsngned requests that the pment : o RO/EP
-, - international application.be processed = : - :
accordmg to the Patent: Coopemtn on Treaty, - o 'Name of necexvmg Ofﬂce and “PCT Intemauonal Apphczmon

ﬁai‘sii‘é‘}}s(% “‘,55:5‘,’;’;2%':",.2,‘3 PPD 71 323/wo

| BoxNo.I- = TITLE OF INVENTION

| INSECTICIDAL COMPOUNDS

BoxNo.]I APPLICANT S |:| Thxspexsomsalsomventor .

‘Name and: nddress (Familyname fallowed byglwn namie; for a legakentity, full oﬂialalde:ignaﬂon ‘ Telcphmie No. .
The address must include postal-code and name of country. The country of the address indicated in this | B o
( axls the appllcant s Srale (lhat 18, coumry) of residance if no State of residence is lmlicatedbelaw J 14 41 61 32 3 1111

SYNGENTA Partlclpatlons AG - ! R . : ',~,.~;?-acsirﬁi1._eNo.
- | Schwarzwaldallee 215 . T
| CH-4058 Basel - U [+41613235044

States of America | of America only  |__Jthe Supplemental Box N

| BoxNe, III FURTHER APPLICA.NT(S) AND/OR (FUR'I'HER) ]NVENT OR(S)

[Z' Futther appli 1cants and/or (fm’(her) mvenlors zme mdxcnted ona conunuanon sheeL

f qu l_‘{o v AGENT OR COMMON REPRESENTATIVE OR ADDRESS FOR CORRESPONDENCE

Jealott's Hill Research Centre :

‘Bracknell, RG42 6YA, UNITED KINGDOM e GO

- D Address for correspondence Mark this check~box whereno’ ent orcommon neprcsenmhve ia/has been appomted and the .

space above is used instead to mdtcatc 3 specml addressto whtc orrwpondence should be sent.

' | _}A]Spiic'lmt"smgisi}_’ation-No.wi.ﬁ_rme(_)fﬁ_qé" 1 o

162



“Name and address:. (Family name followed by glven name 7_/‘oralegalenrlry  Jull offi clal designalmn Th,s p0180n is: n
The address must include: postal code-and namé of country, The country of the address indicated in this :
Box s the appllcam 's State (lhaliv coumry) ofresldence {/no State of resfdence is indlcated below;) D apphcam only
JUNG Plerre o . R o SR B {Z‘ appllcant and . inventor
| iy R A - |. 1 inventor only. (fthrscheck -box
fglg;vaBrzw?ldallee 215 T i L D is marked, do noxﬁll in be/ow)
: .SWITZERLAND (CH) o S o A_‘pplicf:a.n'fb’_sregis&ationNo_. w‘lgh'thc_'Ofﬂcc B
. State: (lhat is, co:mny) of nanomlny ;:" : D :'S!até (Ihat’ls..:éc)u‘m:y) ofresiden'crc:"'-v R
.| This person’is apphcam : all dcsugnated all dcsn nated States cxcept the Umlcd States- T the States indicated in | -
| for the purposcs of D the Uni ed States of America” . of ‘Americaonly * - “the Supplemental Box. -
purp - U ,

,/"\_l ) . a

SW|TZERLAND (CH) : s ' ' » 3 SR ;Z.Applnca_nf srcg:strat‘nquo. wnhthe()fﬁ_ce ]
T State (that is, caumry) of nationahty . . S| State (xhau.s ‘aount'r')»)"df rcsi'd.c_nce:. -
{GB o jes |

|- This pcrson is. dpphcant all dcsngnaled ] all designated States except .:P the Uniitgd Slates o 7 the States mdlca(cd in| -

co for the Purposes, of* States '_ . thc Unifed: Slalcs ofAmcrxca . ofAmenca only lhe Supplcmcnlal Box .| -

*Name and address: ¢ aml/yname fo/lowedbygrvenname. ﬁ)ralegalemny ful/oﬂ‘ cmldeslgnaﬂon "Ihi's person ~i5'
_ Thé address must include postat code and name of country. The country of'the address indicated in this |

Boxlstheapphcams.S‘tale(tham coumry)ofres:dence (/'noSraleofrestdencefslndlcaledbelow) : D apphuant only

._ .LUTZ Wllllam T [E appncam and inventor -~

' . N ) S inventor only (fthzschec/(-box
___Schwarzwaldallee 215 e O 15 marked,do ot fillin below,)

-1 4058 Basel - : o T —
g SW{TZERLAND (CH) L e o » | Applicant’ -s-reglstrﬂtlonNo: with the-Office
.State (lhat._is, counlry) o[n’atnonahty: . | State (that is, céun};ﬂ'of:rcsidencé:

N I none of the /ollawmg sub boxes is used this sheel should rot be mc!udecl in the reque.st

: ShectNob'.. R

Box No. 11 FURTH ER APPLICANT(S) AND/OR (FURTHER) INVENTOR(S)

J Name and address:. (Fam:lyname foIIowedbygiven name, lora, legalemlry full o_mcial deslgndllon '] his person ]q
| Thedddress must include posial code-and'name of country, The country of the addvress indicatedin this |
1 Box is: rhe applwanl 's State (thal is; cozmh;v) oj resldence ifno Slare of) resla’ence is mdtcaled below; ) D appllc am only

14058 Basel-

lZl apphcam and inventor

I:I inventor only. (If this check box

GO DF| REY Chnstopher_ Rlchard Ayles
' is marked, a’o not fi f iin below J)-

' Schwarzwaldallee 215

-~ lus pcrson is apphcam i all deslgnmed all designated States €xcept f thc Unned States - - the-States mdlcatcd in.
for- lhc purposcs ot D Stat es D the Um%cd States of Ameﬁca or America only : - ‘the ?upplcmcntal Box

| Name and-address: (Family name followed by given name; foralegaleml{y Jull afficial des:gnallon This 1 iy
: ris-person is:
" { - The.address must include posial code-and-name of country, The.country of the.address-indicated in'this | p = :

IK Boxlvtheapphcamsétale (rhalls coumr:y) of restdence (/naSraleofrestdence is lndlcaledbelow ) [:] apb’licantzon'i.y
V"*MAIENFISCH Peter L | [X) eppticant and inventor -
- ) ' o e - mvcmoronly (fliuscheck -box
chhwarzwaIdaIlee 215 : ‘ I:I Is. marked, do not/‘ll in below,)
.- 14058 Basel. T I

SWlTZERLAND (CH) S S ,_Appli(:am sregnstrat;onNo, wnhtheOfﬁcc- |

+ St"‘_f (lhat is, cozmny) of nauonalnly o :Staic-(thc_ilsis, couniry) of residence:

1 This, erson licant . v il d ! d all designated States except . f—1 the United States - ‘ihe States indioated |

: ’ is applican U D S es:gno ¢ D lhc Unll%::](‘li gtales of Amerﬁcn : of America only- - i, Sup;lclr'r‘l(c:ﬁgle&;;(‘

for the purposes of:

| |Z] I‘urther apphcams and/or (r’urthcr) mventors are mdxcatcd on anolher conunuauon shcet

Iorm PC”I /RO/IOI (conlmuauon sheet) (Apr1I2007) L P -See Nol,e's:tovthe-fe(fuestfarm""

763



{ 4058 Basel

Sheet No 3 )

' -'Continuétion of Box No. mo FUR’I‘HER APPLICANT(S) AND/OR (FURTHER) lNVENTOR(S)

l lf none of the followlng Sub- boxe: is used this sheet should nor be included in lhe reques!

e Namc and address: (Fam:ly nmnefo?lowed bygwennnme T/‘ora legal enu!y, Sull chml designation, Thls person js:

. The address-must inchude posial code and name of conntry. The.couniry-of the address.indicated inthis | - o
- Boxlisthe nppl!canl s Stale I( llmr is,-conn ro ) o/ restdence 1/ no Stafe of resulence Is indicated below., ) : E] applicant only
1 [Z] applicant and inventor

) I:] inventor only (If this check-box
s marked do not fi Il in below,)

STOLLER André
“Schwarzwaldallee 215

- | 4058 Basel _ S JRET L
1. SWITZERLAND (CH) I o f_Applican'l’srcglstratlonNo.wnhtheOfﬁcc
g State (tha/ is; counhy) of” nanonallty . R ' S State (lha! is, qoztnlry) of restdcnce

CCH&FR S . | FR o .

. | his person is aF‘pllcant - all deslgnatcd [ all-designated States exoept - the United States _ he Statcs mdmatcd in

for. the: putposes of:. - . tthn ed Statcs of Amenca . of/\menca only The Supplemental Box -

S Natie and address: {F amlly nane followed by given name; Jora legal enriry, fulloﬂlcmldesagnauon This pers'on iS'
- *). The aditress must.include postal code and.name of coimniry. The country.of the addressiindiceted in this | :
Box is rhe apphmm 's State (that is, cotmny) of residence 1/ noState of residence is md{cn ted below., ) 1 E] appl i canl on |y

O |2

: S e SRR E] appllcant and invéntor .
ZAMBACH Werner e e I E] inventor anly (If this check: box
: Schwarzwaidallee 215 S S is marked, dono!fllmbe[aw]

SWITZERLAND (C-H)

| Appl_u:a_m s re,gvl’strat-lorj No: wnth ;hc‘.C_)fﬁce

- Statc (thal i, (ommy) of nanonallty - T State (lhar ls, coumry) of rcsudence s
o f ThIS person is appllcant : arl desngnated all designated States except - -the Umtcd Stales the Statcs mdlcatcd in.poo
.} for the purposes of: Sta fes zhe Umled States ofAmenca U ofAmmca only " .1 the Supplcmental Box i R

1 Name and address: (Famllynnmefollowedbygfven name; ﬁnralegalemlo! fullojf cmldc.srglmlmn Th'is person' is:_ .

The address must include postal code.and name.of country.” The country of the address indicated inthis .

| Boxis tlze dpplicant’s State (/lmt is, coumry) of residente rf ro.State of residence is in diented be/ow ) - E] “applicant.on iy

. . [:] apphcanl and inventor

D inventor orily ( f Wf:this check-box
is marked do not j‘ Itin below )

Apphcant sreglstranonNo wnhtheOfﬁce A

|- State (that is, country).of nationality: R State (lhal is,. counlry) of resndencc. '
{ “This.pctson is applicant ..a!l-desivgna’ted e all desxgnatcd States except '. thc Umtcd Statcs the States indicated in
: for the purposes. oft. .- ¢ E] SlaLes . the United Stales of Amer‘:ca : . ol‘Amcnca only- D lhc Supplememal Box

" Name and address: (# mmly/mmeﬁ;llowai bygiven name; aralcgalenmy Si 4IIoﬁTcla1desngmmon Thts Person is; .

‘The auldress must include postal code and name-of country. The.country.of ihe address indicated in this

Boxis Ihe apphcanl 's State (!Iml is, country) of i res:dence if RO Slate of res:dcnce is lndlcare(l below ) - E] . 'app] iic ani ) 0n‘|y :

E] Apphcant and mvcn(or )

1 I:] inventor. only (I this check-box
s marked donot fill in below,) .

.| Applicant’ sregls;r_ano_nNo_,wnthtthfﬁ_cc 1

{ Ste (zhat is, comm:y) of natlona]ny S L :'St'a'te_:'.(tlxal is, c‘ozmtry) -ofre'side'n'c’e;
1 Thls erson’is a hcant : nll dcsn naled . alldeS| naled Smles except. - - . the United: S!alcs ' the ‘Stﬁtcs‘indicﬁtcd in
P PP e ' States - ' . the Um%ed States of Amcgca ) “of Amenca only = | the Supplemental Bos

- for the purposes of:

l:] Furthcr appltcams and/or (funhcr) inventors arc mdlcated on 'mother contmuatlon shect

Form PCT/RO/IOI (commuatlon sheet) (January 2004) _: - S i 3 » . See Notes to t/xe-féques( Jorm -

AT



_ _S-ﬁcct Nbo.

'_ » .Supp|ement;ll"_l§0x  lfthe Supplemental Box.is not uﬁed,v.l_h’is sheet &hauld'-hot be included in the request.

1 I Ifinany qf the Boxes. except Bc’_)xé;v' Nos.. Vlll(i) 7Y (v)for:whr’ch

aspecial continuation box isprovided, the space is insufficient
L dofurhishallthe information: insuchcase, write “Continuation
. of Box'No....” (indicate the number of the Box) and furniskithe

" informationin the same manner as required according lo the’

- particular; o A _
(i) fmore than one person s to-be indicuied as applicant and/
" or inventor.and no "continuation sheet " is available: In such -
case, write ""Continuation of Box No. I{l” and.indicate for each
- additional person.the same lype‘-c(l)f information as required.in.

“the applicant s Staie (that is, country) of residence if no State of
residence Is indicated below; - - . : R

* checked: insuch-case; write “Continuation of Box No. IF” or

> "Continuation of Box No. H1 " or “Continuation of Boxes No. I
. and No: 1™ (as the-case may be), indicate the name of the

" .applicani(s) involvedand, next1o(each) such.name, the State(s)
~(and/or, where applicable,” ARIPO, Eurasian; European or
OAPL patent) for- the purposes: of which the named. persen is

purposes of all desighated States or for the purposes of the
- Uhnited States.of America: insuch case, write "‘Continuation
-of Box No. H” or “Continnation ({ ‘Box - No. ‘1iI" or
"Continuation of Boxes No. II and No. Il (as .the case may
be), indicate the name .of the invenlor(s) and, next to (each)

* the named person is inventor;

Jurther .qgents:
.-.. Bax No: 1V and:indicate for each:further agent the sametype
- .o information-as required in Box No: IV: -~ .~/

| &) ifinBox No. V1, there.are more than three e((flier.applicaflonS':

“whose priorfty Is claimed: -in such case, write “Continuation’
_of ‘Box No. ¥i” and indicate for:each additional earlier

. inBox No. V.

2 /2 théf applicant interids.to'‘make.an indication of the wish that
v - dhe international application be treated, in certdin designated . .

- States, as an.application for-a patent of addition, certificate of
" addition, inventor's certificate of addition or utility certificate
- of addition; in sucha case, write the name or two-leiter code

' .of addition” or “utility certificate of addition,” the nymber of
the Jvaﬂemvapplication or parent patent-or other parent grant
“and.the date of grant of the parent palent or other parent grant

i and 49bis.l{a) or (b)). -

: 3 " if'the applicant intends {0 make an indication of (hé'v'w'.s;hihdr- .
" the international application be treated, inthe Uhited States of " -

America; as a continuation or continuation-in-part of an
eariier application: -in such a case, write *Unijted Stafes of

- the parent application (Rules 4.1 1(a)(v) and 49bis,1(d)).

‘captions of the Box:in which the space was. insufficient, .in

'ELLIOTT, Kathryn

- } -Box No. Il The country of the address indicated in.this Box is .~'SOU‘THERN' ‘David Willlam -
“WARD, Steven Paul -~

V@ i in Box No. 11 or in.any of the sub-baxes of Box No. IHi..the -
- . Indication “the States indicated in the Supplemental Box” is .

Intellectual Property Department
R . o Syngenta Limited :
- }f,_'in Box No. 1 or in.any of the-sub-boxes of Box No: I, the yng -
- " dnventor:or the inventor/applicant is not inventor for the
‘Bracknell

'-UANIT:EDKINGDOM o
such name, the-State(s) (andlor, where applicable, ARIPO, -~~~ =~ -~ . 7
“Eurasian, European.or OAPlpatent) for the purposes of which .~

| 6w - i in-addition to the agent(s) indicated in Box No. IV, thereare -
. in such case, write” "Continuation” of e

application the same type of information._as required .

. ofeachdesignatedState concerned andtheindication “putent’ .
of addition,” “certificate ofaddition,” “invento’s certificate : .

orthe.dato-of filing:of the parent application (Rules 4.1 I_(a);(i'tfl)- S

 America” or "US" .and the indication "continuation” or .
continuation-in-part” and the number.and the filing date of

Continuation of Box No IV:
ANDREWS, C-hris'_topir.\,er John
GAAL, Jozsef Christopher

LEE, Michael David

OSBORN, Martin Keith
PALMER, Sarah Louise

WATERMAN, John Richard

Telephone: +44 (0)1344.424701
Facsimile:  +44 (01344 481112

At
P.O.Box3538 . . .
Jealott's Hill International Research-Centre .

Berks RG42:6YA

' Fprin PCT. /RO/I 01 (supplemental '.s'heel) {April 2007)-

See Notes (o the request form .
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" SheetNo. ... .5. ..

: »-.'BoxNo v

DESIGNATIONS

. | The filing: ofthls request consmutes under Rule 4, 9(a), the designatmn of all Conlrdctmg States bnund by the PCT on thc mlematlonal

filing date, for lhe grant of: evety kmd of protcctlon avasl'lble and, whcrc appl:cablc, for the geant of both regional and nauonal patcms
Howcver, o _

_ E] DE Gcrmany is not desngnated fon any l\md of nauona! protecnon

' [:] AV,JP Japan is not designated for any kind of national protection

1 E] ‘KR chubllc of Koreais-not designated for any kind of national. prolecllon
' l:] " RU Russian Federation-ds-not designated for any kind of national protection

1 (The check-boxesabove may only be usedto exclude (zrrevocably) the desighations concerned if, aithe time af filing orsubsequemly under ‘
Rude- 26bis. 1, the infernational application contains.in Box No. V1apriority claim to an earlier national application filed in the particular f .

1 State concerned in order to avoid the ceasmg of the: ejfect undet the nauonal law, of this earlier-national applacanon )

| Box Ne. Vl -PRIORITY CLAIM -
o 'The pnorlty of thc followmg earher apphcauon(s) is hercby clarmcd
. Filing date : f INumbelri Wherc <ol ller application is:
ofearlier-application o c«r icr appl cauon — T
A.;(day/mon[:ir:/year) . : 1‘2&%‘:“! g’rjrl)\lxig?rﬁ?c? ;rcglo_nal application: mternauonal appl:cauon :
e A g'ffw;-o‘ 71 regional Office © | receiving Office .
: 21/12/2006 0625607.0 . | - GB
21 December 2006 ] D
1tem(2) - T
26/07/2007 . 07145717, . GB
“ :| 26 July 2007 : ‘ N IR
’ item (3) R | N -
.o 08f09/2007 : :07.1_‘.7339_‘.6 R AP 1= T
. 06 September 2007 2 N

. . I‘urther pnonty clalms are mdlcated in the Supplcmenlal Box

] 'Transmlt certified copy: the recelvmg Office is requested 10 prepdrc and lransmlt to the International- Bureau a ccruﬁed copy’ oflhe { o
:carlier application(s) {only if'the eartier apphcalion was f led witls the- Off ice: whzch for the: purposes of this Inlornational appllctlttonv-v-‘ A

"is the recexvmg O/]ice) xdennﬁed above. as:

[:] allitems <[] ltem(l) D itemi: (2) . D ncm (3) D Othtr see. Supplemental Box - -

- above or in the Supplemental Box as em(s) (.
mformauon miust be provided to. support a request (o restore the rfght of priorily. )

. Restore the nght of priorlty the receiving Of‘ﬁcz is requcstc,d to rcstorc the: rlght of pnorlty for the carlier apphcallon(s) |dem|f' ed |-
(See also the Noles to Box No Vi furlher T

1 lncorporation by reference' where an element of the international application seforred-to in Amc!e 1 l(l)(m)(d) or (e) of a pdrl ot ]

“the description, claxms or .drawings referred 10 in Rule 20. S(a) is not otherwise contained in this international application but is

| completely contained:in an.earlier application whose priority is claimed.on the date on: which one or mome elements:referfed 1o in |
- Article 11(1)(iii) wore fikst.received by the- receiving Office,” that. element or part is, subjecv to. conﬁmlatlon under. Rule 206 1-

mcorporated by reference in. thxs mlema(xonal application for the. purposes. of Rule 20 6

Box No. VII ]NTERNAT‘IONAL SEARCHING AUTHORITY

¥ Dale (day/momh/year)

I Choice.of lnternatwnal Searehing Authority (ISA) (if two or more lnlemanonal .Searchmg Aumormes are campetem Io cany out the 1
1 mtemallonal search mdzcate ‘the Authamy choven the Iwo-lerler aode may be use ) ] .

: Req uest to use results of earller search, reference to that senrch {i f an’ earher search has been carned out by or 1eques/cd ﬁ'om the -

Tnternational Searching Authority): -

o - Number o A_ Country (orregzonal Offce)

Box No Vlll DECLARATIONS

[ The followmg declaratuons are- comamcd in Boxes Nos Vlll (n) to (v) (mark the appllcable

{3 BoxNo.vu i)
E [:I BQXNU. V'lll (m) ‘ .

|3 Box Nd.'-VlII (iv}

Number of
check-boxes-below and mdlcale inthe right column: the siumber of each type'of declarauon) - declarations

[:] Box No Vlll (n) Declaration as to the 1denmy ofthe invenlor .

" “Declaration as 1o the '1pphcanl s-entitlement; as al thc mternatwnul fil lmg
date, to apply for and be granted a patent ©

Declaration as to-fhe apphc'm( s enhllt.mcnl as at thc mlcrnatlonal fil mg
“date, to claim-the priority of the carlncr appllcauon

. Declaration.of’ mvcmorshlp (only for lhc purposcs ofthe dcmgnahon ol‘lhe
- United States of America) .

'[:} 'Box No. vm o

: -'Declarallon as (o-non- prc,udicml dlsclosures ot Lxccpuons to lacl\ of nove!ty

l“orm PC1 /RO/ lOl (sccond sheet) (Apnl 2007)

See Nole.s to the request form
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: "Request to use results of earlier search reference to tllat search ( f an. earher search ltas been carrled out by or requested from the 1

 Sheet No. :

‘BoxNo.V. DESIGNATIONS

However,

T D KR Repubhc of Korea is not desngnated f‘or any- kmd of national proi'ection _

: 1 D RU Russnan chcrat;on is not deslgnatcd for any klnd of national- protccnon

The ﬁlmg of this requcst constltutes under Rule 4 9(3), the designation of all Contractm States bound by the PCT on the mternat!onal
ﬁlmg date, for lhe grant of every kmd of’ protecnon avanlablc and where apphcable for the grant of both- rcg:onal -and nanonal patents

i D DE Gcrmany is not designated for any kmd of nauonai protecnon ’

{The. check-baxes above may be. used:to exclude ( :rrevoaably) the a’es:gn ations concerned in order 0. avold the ceasmg of the ejfecl under

| the national law, of an.earlier national application Jrom which prlorny is.claimed. See llze Noles fo Box No V asto the cousequences of c
_ such nanona/ law provisions in fhese and cermm other Stales ) _ . _ _

‘| Box'No. VI PRIORITY CLAIM:

Riat

1 The priority of the followmg carhcr apphcanon(s) is hereby clalmcd

',Fihng'da'te.- P Number - : Whereearhcrapphcatloms

- ofearherapphcaﬂon - | " of earlier application- - —-
(day/monlh{year) R "c*g:j%';ra; g‘:mg%{)‘g} reglonal apahcatlon - l_ntematnonal apphcanon
. ‘ : S Y T T eEWTO . regional Office ~ | . receiving Office
25/10/2007 © p7210016 - | . - GB
i 250r~toher2fmz - R :
{ item (2)

i D I'unher pnorlly c]alms are lndlcated m the Supplcmcnta] Box

| The: recelvmg Of‘ﬁce is requested to prepare and transmn to the ]nternanonal Bureau a cemﬁcd copy of the earhcr appllcanon(s) (onlyrf

~.',:-abcveas : R .
[:] albitems - [ ] ;tem(l) a E] tem(2). - D 1tem(3) o []othcr,sceSupplcmemnIBox '

*Where the earlier: appllcalwn is an ARIPO apfh(anon indicate at least one. country-party to-the Paris Convention for the Protection of S

-the earlier appllcauon was filed with'the ()ﬁ“ ce which ﬁyr lhe purpos‘es of this mtemanonal applu ation 1s the recelvmg Office) identifi ed

Indusmal Property or.one Member of Ihe World Trade Organizauon jbr whlch !hat earlier apphcauon was f led (Rule ¢ IO(b)(u))

..................................................................................................................................

:Box No.Vll INTERNATIONAL SEARCHING AUTHORITY -

=1 Date (day/manlk/j/eqr,) VR TR -~Number '_ B Country (or reglanal Oﬁ“ ce)

Choice of lmernatlonal Searching Authority (ISA) ( i two or more: lnlernanonal Searclrmg Authortlzes are compelent 10 carry om lhe
international search ndicatethe A utltomy chosen ‘the two-létter code may be used) _ ]

International Searching. Authamy)

Box No VI]I DECLARATIONS

» The f‘ollowmgdeclarations are comamed in Boxes Nos. VI (1) to(v) (marklheapplrcable L S : Number of

,T'f:l D 0o ;

;clieck bexes below and mdmate in the rrght co/umn lhe number of each type of declarallon) ’ - . - declarations
. Box N° vl (1) - '-Declaratlon asto the identity of the inventor * S o

" Box .Nq,. Vil (_n_). B Declaration as: 1o the applicant’ scnntlcment as at'the: mtematwnal ft hng
. ST datetor apply for: and be grantcd a patent R

v Box N'o.‘Vlll (iii‘) S Declaration as. lo the. dppllcant 5 entltlcmcnt as al the |ntcmanonai f‘lmg ‘
-~ date, to claim the prloruy ofthc carhcr apphcanon .

.Box No Vlll (|v) . Dcclaranon ofmvcmorshrp (only for the purposes ofthe destgnatlon of the. -~
_"Umted States of. Amcrm) .

' D '»Box No Vil w) - Dcclaranon as (o non prc)udvmal d:sciosures or excepuons to Iack of novelty

Form P [‘/RO/]OI-(sccond shee_t) (Jdnuary 2004) - - s R ‘ N " See Notes 10 lhe requcst form
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L This mlcmauonal application contans: . -
(a) on paper, the followmg number 0{ “item(s). (mark the applicable check- boxes below and mdwale in of items |-
I sheets: wight coluinn the number of each Ilem) o o
 requiest (mcludmg 1. & feecalculation shéet 1
ggcla]rca:nug:(:ﬁlh ets) B : 7} 2., original separate power of attomcy 11
G . B ’ .
4 e':::)npuon (excluding. - ’ 3. =3 orlgmal general power of altorney o
 sequence listing and/or | 4 00 copy of general power of attorney, reference number, Y
- tables related: thercto) 101 |- o AFENY: s e e e o
Coclaims. G oL T s ¢ .8 | 5.{] staicment explaining lack. ofsngnature _ :
| mbstract - or 1] 6.8 priori document(S) ldenufcd in Box No. Vlas ~ o '1' '
. _dmwmgs - . _: P 0 o b,‘v-ltem(s .................... . Sl ;
. . 114 .| om0 ’translauon ofmternallonul apphcauon mlo ' '
.Sub -total numberofsheets " 11.4'.' T (languagely . o i i i i .
sequence lustxng - E o 8 ‘[ separate indications- concemmg dcposxted mwroorgamsm :
tables related thcreto . -7 orother biclogical materfal -
~ “(or both, actual number 9.0 se
. ) . quencelisting in clectronic- form
’;f,fel;;zf ;{{‘[;,da?:op aper,.. - (indicatetype andnumber of carrrers-) :
Jiled in electronic form, '.‘ S (). D copy submitted for the purposes of: inérnational search undcr
" “see (¢} below) IR & " Rale 13rer only (and not as part-of the international: appllc'mon):
: : T TV I A ¢ EI (onily where check-box (b)(i) or-{c)(3) i markedinleftcotumn)
Total number of sheets o M4 ) -additional copics including, where applicable; the copy. forthc
b = only in electronic form s L purposcs of international scarch under Rule 13ter :
(Section 801(a)(i)) - (i) :[] together with refevant statementas to the 1dcnmy of the copy-or
(@) [ sequence listing _ |77 . copies withthe sequence listing meritioned in left column o
o (i1} [] tables related thereto 10. [ tablesin electronic form related to. sec;uencellstmg
ey [0, atso'in electronic form .. _(indicate type and number of carriers) -
_. . (Section BO1(@))) . 0] D copy-submitted:for the purposes of international searchunder -
" i) [J sequence listing S SecilongOZ)(b-qualer) only. (and notas part of the mtcrnatmnal o
i) [ tables related thereto - oo applicaton :
B D Srew ereo . (i) [ (only where check-bax( (u) oF (c) ii): is marked indeft co[umn)
T & ber of disk
ype and-sumber o c‘*""e"s( sketle, ~:| - 7 7 additional copics including, where applicable, the copy.for the -
;Eﬁ;ﬁog tt?D -R or other) on Wh“’h are: - purposes:of international-search under Section 802(b-quatery = :
contdin ¢ T (m)-.l:l together with relcvamslalcmcmas 16.the identity ot‘the copy or =1
_D sequcncc 119"“8 ~~~~~ W REREE - coplcswnhthetables mcnuoned in l<,ft column ) :
[ tables related thereto:, . .. ... ... SRS El other (spec:jjz) ........ e i
" (additional copies’ 10 be indicated under o o S L
- items 9(1i) andor 10(ii), in right column) . o Lo ‘
,Fugurc of the drawings Wthh Language of filing ofthc e T ENGLDSH

" Sheet No. LR

Box No IX CHECK LlS’l’, LANGUAGE OF FILING

This mtcrnauonal application'is nccompamed by-the: fo]lowmg

Number.

should accompany:-the abstract:

| international apphcatlon

|Box Ne.X  SIGNATURE OF APPLICANT AGENT OR COMMON REPRESEN’TATIVI‘ )

] Ward Steven F’aul DTS Date:v11.l:3e‘62"00_7_--'

" | Next o each signature, indicate the name of the person slgw tapqcily in which the perapn signs (;f such capacny i not obviou.s from rcaa’lng the requesl}. '

: _' AL Date of actual recelpt of the purportcd

mtcrnahonal apphcauon

For rccelvmg Ofﬁce use- only

" the purportcd mlemaﬂonal appllcanon

: 4, ‘-Datc of umely receipt-of the required. .

correcnom under P IAmcIe !(2)

1s. Inlemauonal Searching Authomy

“(if two-or mare arg compatent): ISA /

6 D iransmnﬂal of scarch copy dclayed
unnlseureh fee is. paud ) '

— 1 2 DEC _— ’_ 3 Dfawings: o
‘Rz 12.07) 2007 ERE ey
13 c""""*wd date ofactu'ti recclpt duc 1o later but : S S i .
I -rumclyrecexved p'\persordnwmgscomplcling _ »

D not received;

“Date of rccelpt of the record copy
by lhc lnlcrnanonal Burcau

Por lnlcrmuon.ﬂ Bureau use only

- Form PCT/RO/{01 -(l_as_t‘ﬂuxt).(April"2_007)-

" See Notes to the request form. .
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For Innovation

Syngenta Limited
ME Joyce-Menekse
1P Dept

Jealott’s Hill Int Research Centre

PO Box 5358
Bracknell
UK

RG42 6YA

Your Ref. : PPD 71323/GB/P

The Patent Office

Concept House
Cardiff Road
Newport

South Wales
NP10 8QQ
United Kingdom

Telephone +44 (0) 1633 814000
Minicom +44 (0) 8459 222250

et ER

TPD AGROCHEMICALS |
RTTCREY IW1110S hagy .

F ':2 =]ﬂf\! 2007 ]

SCANNED ALL N
PAGES g

C3

DX 722540/41 Cleppa Park 3

Website www,patent.gov.uk

Date : 28—Dec—-2006

ATENT APPLICATION NUMBER 0625597.0

We have received your request for grant of a patent and recorded its details as follows :

Filing Date*
Earliest Priority Date

Applicant(s)/contact poinl

Application Fee Paid
Description (number of pages)

Claims (number of pages)
Drawings(number of pages)

_Abstract (number of pages)

itement of inventorship (Form 7/77)
Request for search (Form 9A/L77)
Request for examination (Form 10/77)
Priority documents
Other attachments received

21-Dec~2006

: SYNGENTA PARTICIPATIONS AG

No Must be paid by 2[-Dec-2007
33

4

None

1

No Must be submitted by 21-Apr—2008
No Must be submitted by 21-Dec~2007

No
None

Please quote the application number in the heading whenever you contact us about this application.

If you have any queries about the accuracy of this receipt please phone Nick Ashworth on +44 (0) 1633 814570. For all other
queries, please phone our Central Enquiry Unit on 08459 500 505 if you are calling from the UK, or +44 1633 813930 if you are
calling from outside the UK. Or email enquiries @patent.gov.uk. ‘

* This filing date is provisional. We may have to change it if we find during preliminary examination that the application
does not satisfy section 15(1) of the Patents Act 1977 or if we re-date the application to the date when we get any later

filed documents.

FR 2

[Jti_ApmsERVicE_| /é?



ot

¥ intellectual
=3 Property
Office oo

For Creatlvity and lonovation

syngenta Limited

Intellectual Property Dept
Jealotts Hill Research Station

PO Box 3538
Bracknell
UK

RG12 6YA

gy . Concept House
Filing Receipt Gardiff Road
Newport
South Wales
NP10 8QQ
United Kingdom

Telephone +44 (0) 8459 500505
Minicom  +44 (0) 8459 222250
Fax +44 (0) 1633 817777
DX 722540/41 Cleppa Park 3

Website www.ipo.gov.uk

AMENDMENT

Your Ref. : 71323/GB/P2

Date ; 13~Aug-2007

PATENT APPLICATION NUMBER 0714571.7

“We have received your request for grant of a patent and recorded its details as follows :

{D Filing Date*

Earliest Priority Date

Applicant(s)/contact point

Application Fee Paid
Description {number of pages)

Claims (number of pages)
Drawings(number of pages)

Abstract (number of pages)

Statement of inventorship (Form 7/77)
Yequest for search (Form 9A/77)
Request for examination (Form 10/77)
Priority documents

Other attachments received

26-Tul~2007

SYNGENTA PARTICIPATIONS A

A

Yes P 5 A
53

| Yorodls atreadyir

4
None y
1 gt

" No Maust be submitted by 26-Nov-2008

Yes

No
None

Please note an application fee has NOT been paid on this application and
should be submitted by 26 July 2008.

Please quote the application number in the heading whenever you contact us about this application.

If you have any queries about the accuracy of this receipt please phone Maria Maiden on +44 (0) 1633 814570. For all other
queries, please phone our Central Enquiry Unit on 08459 500 505 if you are calling from the UK, or +44 1633 813930 if you are
calling trom outside the UK. Or email enquiries @ipo.gov.uk.

*  This filing date is provisional. We may have to change it if we find during preliminary examination that the application
does not satisty section 15(1) of the Patents Act 1977 or if we re—date the application to the date when we get any later

filed documents.

FR2 UK Intellectual Property Office is an operating name of the Patent Office

/>0



¥ intellectual c t House
aga . g o
= Property Filing Receipt Cardif Road
Office ooncy Newport
South Wales

NP10 8QQ
United Kingdom

Telephone +44 (0) 8459 500505
Minicom +44 (0) 8459 222250
Fax +44 (0) 1633 817777

For Creativity and Innavatton

Syngenta Limited

Intellectual Property Dept
Jealotts Hill Research Station
PO Box 3538

Bracknell

UK

RG12 6YA

DX 722540/41 Cleppa Park 3

Wabsite www.ipo.gov.uk

Your Ref. : 71323/GB/P2 bav o Date : 27-Jul-2007

PATENT APPLICATION NUMBER 0714571.7

We have received your request for grant of a patent and recorded its details as follows :

Filing Date* 2 26-Jul-2007

Earliest Priority Date :

Applicant(s)/contact point : SYNGENTA PARTICIPATIONS AG

Application Fee Paid : Yes T
Description {(number of pages) © 53 EVE‘; D BNS
Claims (number of pages) C g e
Drawings(number of pages) : None

Abstract (number of pages) _ D

tatement of inventorship (Form 7/77) : Ngo Must be submitted by 26-Nov—2008

Request for search (Form 9A/77) " Yes

Request for examination (Form 10/77)  :

Priority documents : None

Other attachments received

Please quote the application number in the heading whenever you contact us about this application.

If you have any queries about the accuracy of this receipt please phone Maria Maiden on +44 (0) 1633 814570. For all other
queries, please phone our Central Enquiry Unit on 08459 500 505 if you are calling from the UK, or +44 1633 813930 if you are
calling from outside the UK. Or email enquiries @ipo.gov.uk.

*  This filing date is provisional. We may have to change it if we find during preliminary examination that the application
does not satisfy section 15(1) of the Patents Act 1977 or if we re—date the application to the date when we get any later
fited documents.

FR 2 UK Intellectual Property Office is an operating name of the Patent Office idti A DTI SERVICE ]
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¥ Intellectual
=) Property
Office ciono

For Creativity and innavation

Syngenta Limited

Newport

South Wales
NP10 8QQ
United Kingdom

Telephone +44 (0) 8459 500505
Minicom +44 (0) 8459 222250

Filing Receipt g

, Fax +44 (0) 1633 817777
Intellectual Pxroperty Dept ; L V178 }r%‘
Jealotts Hill Research Station PD AG}*‘{"L}‘"'}'“MK“A"‘;JQW. DX 722540/41 Cleppa Park 3
ey b T TRV AT

70 Box 3538 ATTORNEY TS NCTY Nebate ymatioo gorc
Bracknell e . RLAIA
UK JETN Np M\S’

[2g e ane
RG12 6YA 12°SEP 2007

Your Ref. : 71323/GB/P3

e e,

@(\)\‘U '2(\\
SCANRED ALL

PAGES

Date : 10-Sep~-2007

PATENT APPLICATION NUMBER 0717339.6

We have received your request for grant of a patent and recorded its details as follows :

Filing Date*
Earliest Priority Date

Applicant(s)/contact point

Application Fee Paid
Description (number of pages)

Claims (number of pages)
BPrawings(number of pages)

Abstract {number of pages)

Statement of inventorship (Form 7/77)
Request for search (Form 9A/77)
Regquest for examination (Form 10/77)
Priority documents

Other attachments.received

06-Sep-2007 _

SYNGENTA PARTICIPATIONS AG

No Must be paid by 06—Sep-2008
60

None

No Must be submitted by 06-Jan-2009
No Must be submitted by 06—-Sep—2008

No
None

Please quote the application number in the heading whenever you contact us about this application.

[f you have any queries about the accuracy of this receipt please phone Maria Maiden on -+44 (0) 1633 814570. For all other
queries, please phone our Central Enquiry Unit on 08459 500 505 if you are calling from the UK, or +44 1633 813930 if you are
calling from outside the UK. Or email enquiries@ipo.gov.uk.

%*

‘This filing date is provisional. We may have to change it if we find during preliminary examination that the application
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4. Hemlnders b

1 Shertlyafter the: exptratlon of 18 months trom the priorlty date the tnternatronat apptlcatlon will be publrshed by: the
~International:Bureau: If the:applicant wishes o avoid or postpens publication, a notice. of withdrawat of the Intermational ;
application, or of the priority laim, must reach the Intemational’ Bursau as: prevlded in Ftules 90bls 1 and 90bls 3; respecttvely, )
B before the completlen ot :the techrical preparatlons for: Intematlonal pubttoatton -

|- The appllcant may-submit commentsion an Informal basls on'the written opinlon ot the !nternatronal Searchlng Authorlty to the

- IntefnationalBureau. The International Bureau will-send a copy-of such comments to all designated Offices unless an-
‘inferndtional prellmlnary examinatien report has been or-Is to he established. These comments would also be made evallable to
‘the: pubtlc but not before thé expiration of 30 months from the priorlty déte.

“Within 19 months from the prlorlty date, but:only In respect of sorme deslgnated Oftlces, d demand tor internatlonal prellmlnary

‘exarination must be-flied if-the appltcant wishes to postpoing the entry Into the-national phase until 30 months-frofa the priority -
. date:(in some Offices-even later);-otharwlse, the applicant must, within: 20 months trom the pnority date perform the prescrlbed

B aots for.entry lato- the nationalphase beforg those designated Offices. . ’

. respect_of other deslgnated Ofﬂces, the tlme Itmlt of. 30 mionths (or later) wlll apply even It no: demand Is ﬂled wlthln 19

- Filing:of amendments.and statement under Artlcle 19:

Internauonal Search-Repert:

I ‘months.

i Gulde Votume I Natlonal Chapters and the WIPO internet site. -

The appllcant Is hereby notlﬂed that the Internatlonal searoh report and the wr|tten oplnton ot the Intematlonat Searchlne
“AUthOr Ity ‘have been establlshed and are transmltted herewlth B

) ‘»The applicant s entitied, If hie-so wishes, to amend the claims.of. the tntemattonal Appllcatlon (see Rule. 46)
When? The time Iimit-for filingsuch amendments Is normally two months trom the date of transmlttal of the

Where? Dlrectly to the nternational Bureau of WIPO 34 chemin das | Colombettes
1211 QGeneva 20, Switzerland, Fascimlie No.: (41-~22) 338.82.70. -

For more detailed Instructlons see the notes on the- aocompanylng sheet

The appllcant s hereby notItIed that no Internatlonal search report will e establlshed and that the dectaratlon urider
Article t7(2)(a to that effectand the wiliten: opmlon of the tnternattonal Searchlng Authorlty are’ transmltted herewlth,

With" regard to the protest agalnst payment of fan). addltional fee(s) under Rule40 2, the appllcant is notlﬂed that
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- applicant's request to torward the texts of both the-protest and the: declslon theraoh to the deslgnated Offices.”
no dectston has been made yet on the protest, the appllcant wil be nottﬂed ‘as soen as.e declslon 1s made '

R ’See the Annex to Form PCT/IB/301 and tor detaus about the appllcable fime Ilmtts Offlce by Otftce. see the PCTAppIIcant’ T

E Name dnd malllng address of the Intematlonal '%earchlng Authority

TR Europedn Patent Office; P.B. 5818 Patenttaan 2
NL-2280°HV. Rljewilk - - -
@ | Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 81 651 opo- l

S Fax: (31 /0)340—3016 _

Authorized otfloer -

Saner ne. Parrlc'he

Form PCt/lSA/220 (October 2000)

(See notes on-'accompahylng‘ sheet)
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NOTES TO FORM PCTIISA/220

These Notes are intended to give the basic instructxons concernmg the filing of amendments under articie 19. The
Notes are based on the requirsments of the Patent Cooperation Treaty, the Regulations and the Administrative Instructions
under that Treaty. In case of discrepancy between these Notes and those requurements, the tatter are applicable. For more
detailed information, see also the PCT Applicant’s Gwde 2 pubhcatlon of WIPO .

In these Notes, "Article", "Rule", and "Section" refer to the provnsuons of the PCT, the PCT Regulations and the PCT
Administrative |nstruct|ons, respectively.. . ) L .

iNSTRUCTIONS CONCERNING AMENDMENTS UNDER'ARTI(‘LE 19 -

The appllcant has, after having received the international search report and the written opinion of the International .~ .
Searching Authority, one opportunity to amend the claims of the internationat application. It should however be emphasized
that, since all parts of the international application (claims,description and drawings) may be amended during the :
international preliminary examination procedure, there is usually no need to file amendments of the claims under Article 19
except where, 8.g. the applicant wants the latter to be published for the purposes of provisional protection or has another
reason for amending the claims before international publication. Furthermaors, it should be emphasized that provisional
protection is avanlable in some States onty (see PCT Appiicant’s Guide, Volume /A, Annexes B1 and B2). -

The attention of the appllcam |s’drawn to the fact that amendments to the claims under Article 19 are not allowed where
‘the International Searching Authority has declared, under Article 17(2), that no intemational search report would be :
established (see PCT Applicant’s Guide, Volume I/A paragraph 296)

What parts of the international application may be amended?

Under Article 19, only the claims may be amended.

During the International phase, the claims may also be amended (or fusther amended) under Article 34 before the
international Prefiminary Examining Authority. The description and drawings may only be amended under
Article 34 betfors the Internaticnal Examining Authorlty.

Upon entry into the national phase, all parts of the internatlonal application may be amended under Article 28 or,
- where applicable, Article 41.

When? Within 2 months from the date of transmittal of the international search report or 16 months from the priority date,
’ whichever time limit expires later. | should be noted, however, that the amendments will be considered as having
been received on time if they are received by the international Bureau after the expiratlon of the applicabte time
limit but before the completion of the technical preparations for international publication (Rule 46.1).

Where not to file the amendments? '

The amendments may only be fited with: the International Bureau and not with the receiving Office or the
International Searching Authority (Rule 46.2),

Where a demand for international preliminary examination hés beenfis filed, see below.

How? --Elther by cancelling one or more entire claims, by adding one or more new claims or by amending the text of one
or more of the claims as filed.

" Areplacement shest must be submitted for each sheet of the claimsWhich, on account of an amendment or
amendments, differs from the sheet originally filed.

Al the claims appearing on a replacement sheet must be numbered in Arabic numerals. Where a claim is
cancelled, no renumbering of the other ¢laims is required. In ail cases where clalims are renumbered, they must be
renumbered consecutively (Section 205(b)).

The amendments must be made in the language in which the international application is to be published;

What documents must/may accom pany the amendments?
Letter (Section 205(b)): N
The amendments must be submitted with a letter.

The letter will not be published with the international appllcaﬂoﬁ and the amended clairns. it sheuid not be
confused with the "Statement under Article 19(1)" (see below, under "Statement under Article 19(1)").

The letter must be-in English or French at the choice of the applicant. However, if the Iaﬁguage of the
international application Is English, theletter must be in English; it the language of the international application
is French, the letter must be in French.

Notes to Form F’CT/ISA/’ZQO {first sheet) (October 2005)




PATENT COOPERATION TREATY
PCT

INTERNATIONAL SEARCH REPORT

_(PCT Atticle 18 and Rules 43 and 44)

Applicant’s or agent’s file referenvce v FOR FURTHER éee Form F’CT ISA/220

PPD 71323 /WO ACTION as well as, where applicable, item 5 below,
International application No. : international filing date (day/monthivear) | (Earilest) Priority Date (day/month/year)
PCT/EP2007/010852 12/12/2007 21/12/2006

Applicant

SYNGENTA PARTICIPATIONS AG

This international search report has been prepared by this Internatlonal Searching Authority and Is transmitted to the applicant
. according to Article 18. A copy is being transmitted to the International Bureau.

This mternahonal search report consists of a total of 3 sheets.
Itis also accompamed by a copy of each prior art document cited in this report.

1. Basis of the report :
a. With regard to the language, the international search was carrled out on the basis of:

the International application in the language in which it was filed

D a translation of the international application into , which is the language
of a translanon furnished for the purposes of international search (Rules 12.3(a) and 23.1(b))

b. D This internatlonal search report has been established taking into account the rechﬁcatlon of an ohvious mnstake
: - authorized by or notified to this Authority under Rule 91 (Rule 43.6bis{(a)). .

c. [] Withregard to any nucleotide and/or amino acid sequence disclosed in the International application, see Box No. 1.
2. D Certain claims were found unsearchable (See Box No. 1}
3. []  unity of invention is lacking (see Box No Ili)

4. With regard to the titie,
[X]  the textis approved as submitted by the applicant
[[]  the text has been established by this Authority to read as follows:

© 5. With regard to the abstract,
. the text is approved as submitted by the applicant

[ ] the text has been established, according to Rule 38.2(b), by this Authorlty as It appears In Box No. IV. The apphcant
‘may, within ong month from the date of mailing of this international search report, submit comments to this Authority

6. With regard tovthe drawings, ) )
a. the figure of the drawings to be published with the abstract Is Figure No.
|:| as suggested by the applicant
D as selected by this Authority, because the applicant-failed to suggest a figure
D as selected by this Authority, becaﬁse this figure better characterizes the invention
b. ]:] _ none of the figures is to be published with the abstract

. Form PCT/ISA/210 (first sheet) (April 2007)
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. ‘_',Reasoned statement with regard to nOVeIty, |nvent|ve step or industrial appticabllity, S §
o crtatlons and explanatlons SUpportmg such statement o » G

- ’_ 1o 'fNovelty of the ctarmed oompounds rs grveh due to. the detrnrtron ot C- th "

* *According to present claim 1-"at least one of A", A%, A° and A*.is C-R®", whereby Rs :

‘ E_‘has one of the meamngs set out in. present otalm 1 ("cyano throoyano

L iamrnothlocarbonyl N- C C4atkyl amrnothrocarbonyl or: N N-di- C C4alkyl

- aminothiocarbonyl")...

~ The compounds drsctosed in D1 although havrng a srmrlar backbone do not have SR

. such a.group C-R®. .

| E Novetty of present clarmst to 14 and 16 and 17. |s thus grven f o

fThe rntermedrates clarmed rn present clarm 15 have the same substrtuent and have

o _thus the same characterrstrc structural feature whrch is not drsclosed in the pnor art ' L

' ‘-Novelty of present olarm 15 is’ thus glven as weII

. _The present apphcatron does therefore meet the criteria- of Artrcle 33( ) PCT

a8 because the subtect-matter of clalms 1 to 17 is new in. the sense of Artrcle 33(2) PCT 3

L over sard prror art.

. 2 th can: be oonsrdered as representlng the c|osest prror art since |t drscloses

S j,structurally close oempounds for the. same’ purpose; “namely oompounds whrch are
E -usetu! for controlhng insects, aoarmes, nematodes and motlusos
~As stated initem 1. novelty is given: due to the group: C R* ' : :
' Havrng regard to this prior. art the underlyrng problem can be defrned by the provrsron

© offurther compounds which ‘are useful for the same purpose namely compounds R

B whrch are usefut for controllmg msects acannes, nematodes and molluscs E

. Form PGT/SA207 (Separate Shost)(Sheel 1) (EPO-ApH 2005) .
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o compounds are () nct rendered obvrous from the prror art and (||) doin fact solve the
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Due.to the structural modrfrcatron (rntroductron of a group RB) the clarmed

: compounds are-considered not to be réndered obvrous from the prior art.

However, in the: present case: only those compounds have been: prepared and tested

o where R¥ is defrned by cyano ‘and where Qs moiety of for mula (Il)
s . For. these compounds a solutron has been demonstrated (see the brclogrcal
e _examples on pages 96 to' 101) -
o Consequently an inventive step can onIy be accepted for these compounds (R%i
" - defined by cyano and Q%is moiety of formula {I1)). S
- For the other compounds a solutron of the: underlyrng problem has not been shown -
"".those compounds lack thus an rnventrve step : S :

.Srnce the rntermedrates as clalmed in present ciarm 15 are only rnventrve in the case .' )
- that the end products are mventrve present clarm 15 lacks lnventrve step as well

: Consequently, the present applrcatron does not meet the crrterra of Artrcle 33(1) PCT o
o because the subject-matter of claims 1 tc 14, and 16, to 17 as welI as clarm 15 does S
- _jnct mvolve an rnventrve step in the Sense of Artrcle 33(3) PCT AP

' 2 lndustrral applrcabrlrty is grven for aII clarms 1 to 17 (Artrclet’-t3(4) PCT)
--‘The Ieavrng group (LG) in present clarm 15 has to be defrned srnce the term “Ieavrng

“.group" does not characterise a compound inan unamblgubusly clear manner T
- Present clarm 15 does therefore not meet the requrrements of Artrcle 6. PCT ST
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-~ former written opinion. of the  1PEA (Rule 66.2 -PCT), the WO:ISA is not’
.meant to be responded to, but to be taken into consideration for further
Vprooedural steps ThlS document explams about the pos srbrlrttes '

Within 2 months atter the date of marlmg of the ISR and the WO-ISA the

- -applicant may-: flle amended claims under Art;-19 PCT directly with the
- - International Bureau of WIPO. The PCT reform of 2004 did not change
- this procedure For further information please-sée Rulé 46 PCT as we|| as S
s form PCT/ ISA/220 and the correspondmg Notesto form PCT/ISN220

in- prmcrple, the WOISA wrll be consrdered as the vtrntten oprmon of the - .
IPEA, This should, in many cases, make it unnecessary to file a demandfor. .
**international preliminary exarmnination. [ the applicant. nevertheless wishes - .

1o file a demand this must be done before expiry of 3 months: after the
- date of mailing. of the ISR/ WO-1SA or 22 months after priority -

date, whtchever expires later (Rule 54bis PCT). :Amendments under Art.

34 PCT can be filed with the |PEA as before, normally at the same tlme as '

el fmng the demand (Rule 66.1(b) PCD :
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"End of the

© international .
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e Re.l'evant:ﬁCT'
‘Rules and- more’

';mformatron
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.. 200704010GK_)_>"

'lf a demand for mternatlonal preltmmary exammatlon |s flled and no .
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- by-the IPEA into an 1PRP (International Prehmmary Report -on Patentability) - :
‘which would merely.reflect the content of the WOISA The demand can. still

bewrthdrawn(Art 37PCD e e

After recerpt of the ISP/WO-ISA the apphcant may hle rnformal commentsl 3
~ on the WO-ISA diréctly with the International. Bureau .of WIPO. Thess -
- will be-communicated to the designated  Offices- together with. the IPRP
{International Preliminary - Report ‘on- F’atentablllty) at 30 months from the o
'--pnorlty date P!ease also refer tothe next box ST .

L At the end of the mternatronal phase the Internatlonal Bureau of WIPO will -

_ jtransform the WO-ISA or, if a-demand wasfiled, the written opinion of the:
T IPEA into: the IPRP, which -will then be transmitted together with possible -

- “informal comments to the. designated Oftfices, The IPF.P replaces the former-“
"..‘IPER (mternatlonal prehmlnary examrnatron report) .

""Rule 43 F’CT Rule 43brs PCT Rute 44 PCT Ftule 44br<‘. PCT PCT Newstetter»‘_
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Noted . dedric=ns |

' 9 n  nnyVARD, Bteven, Paul

NOTIFICATION CONCERNNG &9 MAR 400 yngents Limited

SUBMISSION OR TRANSMITTAL intellectyal Property Department
OF PRIORITY DOCUMENE ot ~JEAIGTEHill Research Centre

a - 1 SCANNED ALL ' ’

» ~Serkshird RG42 6YA
Col : erKksnirg G .
RAGER D) | cRoMROMEUNI -

©(PCT Administrative Tnstructions, ¢

- Da‘lc. of mailing (day/month/yvear)
12.March 2008 (12.03.2008)
I mmggém 855 véc'?t:.r-cm _ ‘ " IMPORTANT NOTIFICATION
| Ihlematioiml applioation No. E ' ’ . o ) :ln.lcmatibnn] ﬁling'd;ilé {dt(y/nzonllﬂ)"ca)‘) V'
: V-PC_T/EP2007/010852 _ ) o 1 12 December 2007 (12.12.2007)
- ) pternational: publication date (day/monthfyecr) ) » o “Priotity date (dayimonth/year) -
(] Not yet published o , , 21 December 2006 (21.12.2006)
~ Applicant R : ' I S s ' ' .
" o ] - SYNGENTA PARTICIPATIONS AG et al

1. By means of this Torm, which replaces .any previougly issued notification concerning submission or transmittal of priority
docunients, the applicant -is hereby nolified of the dale of receipt by the International Buteau of (he priority documeni(s) relating to-

. all enrlier application(s) whose priority is claimed. Unless otherwisc indicated by the letters “NR", i the right-hand column or by an
asterisk appearing next lo a-date of receipl, the priotity-document conecrned was submitied or {ransniitted to the International Bureau
in compliance with Rule 17.1(@) or (b). ~ ’ ) . .

2. (If applicable) The letters “NR" appearing in the right-hand. column denole & priority document which, an_the date of mailing of
this Form, had not- yet béen reccived by the International Bureau under Rule 17.1(a) or (b). Where, under Rule 17.1(a), the
priority docuinent must be submitted by the applicant to-the receiving Office or the Internationdl Bureau, but the applicant fails to
subtnit the priority. document within the applicable time limit under that- Rule,: the -attention of. the applicant is divected to. Rule
17.1¢c) which provides that no desipnated Office may disregard the priority claim concerned before -giving the applicant an
opportunity, upon entry inlo the hational phase, to furnish {he priority decnment within a time limit which -is reasonable under the

© circumstances. - T . I . . o .

< (If applicable)An asterisk (*) appearing next to a date of receipt, in the right-harid column, denotes 4priority decument submitted
or transmitted to-the Infernational Burcau but not in compliance with Rule 17.1(a) or (b) (the priorily document was-received
- -after the time limit prescribed in Rule- 17.1¢a)-or "the request & prepate and transmil the priority documerit. was submitted to the
“receiving Office afier the applicable time limit under Rule-17.1(b)). Even though thé -priority document was not furnished in
compliance with Rule 17.1¢a) or (b), the Iternational Bureau will nevertheless transmit a copy of the decumient to- the.designated

a - Olfices, for their consideration. Tn case such a copy ‘is not accepted by -thé designated Office as. the priority document, Rule 17.1(c}. -
- provides that rio- designated Office may disrepard the priosity claim concerned before giving the-applicant an opportunity, upon entry
" _ irito the national pliase, to farnish the priority document within a time limil which is reasonable under the circumstances. - .
) ) ’ RT] Sk , Co . . . ’ L v. et ’ . 5 o1 OV N ” 5 a
‘21, December 2006 (21.12.2006) o 06288970 - . . GB 28 January 2008 (28.01,2008) *
. 26 July 2007 (26.07.2007) - . 074457114 : - GB - .28 January 2008 (28.01.2008)
06 September 2007 (06.09.2007) : 0717330.6 A .. GB _ 28 January 2008 (28:01.2008)
25/ October- 2007 (25.10.2007) C 07210018 . GB. . . 28 January 2008 (28.01.2008)
"¢ The Tnternational Bureau of WIPO - Authorized officer - L .
. 34, cliemin des Colombettes - o ) : YT ‘ Lo
1211 Geneva 20, Switzerland - 'Agnes Wittmann-Regis
' " . , , | email PTOGPCT@WIPOINT - '
Facsimile No. +41 22 338 82 70 3 ' Telephone No. +41 22 338 74 06 : ; :
Form PCT/N13/304 (October 2005) R » : i o ) ~ 1/DK3EP8160
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PATENT COOPERATION TREATY WO 2008/074427

w PCT/EP2007/010852
: \j \ From the INTERNATIONAL BUREAU

PCT — | ST OCHERITCALS

G INTIALS Wy

FIRST NOTICE INFORMING THE APPLICANT OF WARD, Steven, Paul] £100ted) 3 N Prosedores,
THE COMMUNICATION OF THE INTERNATIONAL Syngenta Limited )
APPLICATION (TO DESIGNATED OFFICES WHICH Inallctual Property pepartmet 1 AUG 2008
DO NOT APPLY THE 30 MONTH TIME LIMIT Doalotts il Res
UNDER ARTICLE 22(1)) Berkshire RG42 6Y/ ;
ROYAUME-UNI | i{ 4. aet 2]

(PCT Rule 47.1(c))

Date of mailing (day/month/year) ‘ P AGES
24 July 2008 (24.07.2008)

Applicant's or agent's file reference
g

PPD 71323/WO ' IMPORTANT NOTICE
Internationat application No, International filing date (day/month/year) Priority daté (day/month/vear)
PCT/EP2007/010852 12 December 2007 (12.12.2007) 21 December 2006 (21.12.2006)
‘Wpplicant
I' SYNGENTA PARTICIPATIONS AG et al

the priority date), does apply, please see Fortn PCT/IB/308(Second and Supplementary Notice) (1o bs issued prompily after the expiration

N 1. ATTENTION: Tor any designated Office(s), for which the time limit under Article 22(1), as in force from 1 April 2002 (30 months from
. of 28 inonths from the priority date).

2. Notice is hereby given that the following designated Office(s), for which the time limit under Article 22(1), as in force from 1 April 20062,
' 1 does not apply, has/have requested that the communication of the international application, as provided for in Article 20, be cffected under
Rule 93bis.1. The International Burcau has effected that communication on the date indicated below:
26 June 2008 (26.06.2008) '

None

In accordance with Rule 47.1(c-bis)(i), those Offices will accept the present notice as conclusive evidence that the communication of the
internatienal application has duly taken place on the date of mailing indicated above and no copy of the international application is required
to be furnished by the applicant to the designated Office(s).

3. The following designated Offices, for which the time limit under Article 22(1), as in force from 1 April 2002, does not apply, have not
requested, as at the time of mailing of the present notice, that the coremunication of the international application be effected under Rule
9bis.] :

o CH, LU, T7Z, UG

In accordance with Rule 47.1(c-bis)(ii), those Offices accept the present notice as conclusive evidence that the Contracting State for which
that Office acts as a designated Office does not require the furnishing, under Article 22, by the applicant of a copy of the international
application. :

4. TIME LIMITS for cntry into the national phase

For the designated Office(s) listed above, and unless a demand for international pieliminary examination has been filed before the
expiration of 19 months from the priority date (see Article 39(1)), the applicable time limit for entering the national phase will, subject to
what is said in the following paragraph, be 20 MONTIIS from the priority date.

In practice, time limits other than the 20-month time Hmit will continue to apply, for various periods of time, in respect of certain of the
designated Offices listed above. For regular updates on the applicable time limits (20 or 21 months, or other time limit), Office by
Office, refer 1o the PCT Gazette, the PCT Newsletter and the PCT Applicant’s Guide, Volume II, National Chapters, ail available from
WIPO’s Internet site, al htip://www.wipo.int/pet/en/index.html,

It is the applicant's sole responsibility to monitor all these time Limits.

The International Bureau of WIPO Authorized officer

34, chemin des Colombettes : i - i
1211 Geneva 20, Switzerland : . Agnes Wittmann F{egls

Facsimile No, +41 22 338 82 70 e-mail: pt06.pct@wipo.int
Form PCT/IB/308(First Notice) (January 2004)

Igg



'INTERNATIONAL SEARCH REPORT

International application No

PCT/EP2007/010852

. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER

?NV. ADIN37/34 A01N43/48. . C07C255/58

According o International Patent Classification (IPC} or to both ﬁational classification and PG
B. FIELDS SEARCHED ’

Minimum documentation searched (classificalion sysiem followed by classification symbols)

AOIN CO7C

Documenlation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fields searched

Electronic dala base consulted during the intemational search (name of data base and, where practical, search terms used)

EPO-Internal, CHEM ABS Data, BEILSTEIN Data, WPI Data

C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT

Category* | Chation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages Retevart lo claim No.
A EP 1 714 958 A (MITSUI CHEMICALS INC [JP]) R 1-17

> 25 October 2006 (2006-10-25)

’ cited in the application

- the whole document :

E] Further documents are listed in the continuation of Box C. See patent family annex.

* Special categories of cited documents : , .
"T* later docuinent publish=d after the international filing data

pe . L . iority date and nct in contlict with the application but
A* document deflning the general state of the art which is not or prio hoe
considered 10 ba of parlicular ralevance - ﬂsag] ;% :nderstand the principle or theory underlying the
'E® earlior document but published-on or aftzr the intemational ~ | *¥* document of particular retevance: the claimed invention
filng date cannol be considered novel or cannci be considered to .
i dow%!r?‘enl v\;hlgh ma‘{ tg]row doubis on pn'on'l){t claim(s) r?r involve an inventivé step when the document is taken afone
ich is citad to establish the publication date of another *y* document of particular relevance; the claimed invention
citation or olhen: special reason (as specified) cannot be considered to involve an inventive step when the
*C* document referring to an oral disclosure, use, exhibition or . document is combined with one of more other such docu-
olher means . ) i ments, such combination being obviousto a person skilled
*P* document published prior to the international filing date but in the art. ’
later than the priority date clalmed *& document member of the same patent family
Date of the actual complelion of the intemational search Date of mailing of the international search reodn
29 April 2008 : 09/05/2008
Narne and mailing address of the ISA/ Authorized officer

European Patent Office, P.B. 5818 Patentlaan 2
T’&IZZBU BV Riswik

. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, - . ;
Fax: (+31=70) 340-3016 o . Gotz, Gerhard .

Fomn PGT/ISA1210 (second sheet) [April 2005)



INTERNATIONAL SEARCH REPORT

tnformation on patent family members

Internationat application No .

. PCT/EP2007/010852
Patent document Publication Patent family Publication

cited In search report date member(s) date

EP 1714958 A 25-10-2006 AR 047456 Al 18-01-2006
AU 2004315003 Al 11-08-2005
BR PI0418471 A 05-06-2007
CA 2554437 Al 11-08-2005
WO 2005073165 Al 11-08-2005
KR 20060110001 A 23-10-2006
Us 2007275980 Al - 29-11-2007

Form PCTASA/210 {patent family annex) (April 2005)

g0



TRATADO DE COOPERACION EN MATERIA DE PATENTES

De: AUTORIDAD INTERNACIONAL DE EXAMINACION PRELIMINAR

" PCT

OPINION ESCRITA
(PCT Regla 43bis.1)

Ver forma PCT/ISA/220

Fecha de Envio
(dia/mes/afio) ver formato PCT/ISA/210 (segunda hoja)

RESPUESTA VENCE dentro de 2 meses
Vea el parrafo 2 abajo

Fecha de presentacion Fecha de prioridad (dia/mes/afio)

internacional (dia/mes/afio)

Referencia del solicitante 0 agente
Ver formato PCT/ISA/220

Solicitud Internacional No.
PCT/EP2007/010852

12 de diciembre de 2007 12 de diciembre de 2006

Clasificacién Internacional de Patentes (IPC) o clasificacién nacional e IPC

INV. AO1N37/34 AO1N43/48 C07C255/58

olicitante

“| SYNGENTA PARTICIPATIONS AG.

&

1. Este opini6bn contiene indicaciones relacionadas con los siguientes puntos:

1. _X_ Base de la opinion
" Prioridad

. El no-establecimiento de opinion en relacion con la novedad, nivel inventivo y aplicacion industrial

V. ____ Falta de unidad de invencion

V. _X_ Declaracién motivada conforme a la Regla 43bis.1 (a)(i) con relacién a la novedad, nivel inventivo
o aplicacion industrial; citaciones y explicaciones que soportan dicha declaracion

VL. ___ Ciertos documentos citados

VII. ___ Ciertos defectos en la solicitud internacional

VHI.  ____ Ciertas observaciones en la solicitud internacional

2. SIGUIENTE ACCION

Si una solicitud de examen preliminar internacional es hecha, esta opinion sera usualmente considerada como
una opinién escrita de la autoridad del examen preliminar internacional. Sin embargo, esto no aplica si el
solicitante escoge otra autoridad como IPEA y la escogida IPEA ha notificado a la oficina internacional bajo la
regla 66.1 bis (b) que opiniones escritas de la autoridad de busqueda internacional no seran considerados.

En esta opinién, como se indica arriba, sera considerada como una opinién escrita de la IPEA, el solicitante es
invitado a presentar a la IPEA una respuesta escrita junto con, si fuera apropiado, modificaciones antes de la
expiracion de tres meses desde la fecha de envio del formato PCT/ISA/220 o antes de la expiracién de 22

Para opciones adicionales, ver formato PCT/ISA/220.

3. Para opciones adicionales ver notas de la formato PCT/ISA/220.

meses de la fecha de prioridad, cualquiera que expire con posterioridad.

Nombre y direccion de la autoridad
encargada del examen preliminar
internacional:

‘| Oficina de Patentes Europea

D-80298 Munich

Tel: +49 89 2399 -0 Tx: 523656 epmu d
Fax:+49 89 2399 - 4465

Fecha de finalizacion
de esta opinién

Ver formulario
PCT/ISA/210

Oficial Autorizado/ Examinador

Gétz, Gerhard

Teléfono No.: +49 89 2399-8105

Formato PCT/ISA/237 (hoja de cubierta) (abril 2005)




OPINION ESCRITA Solicitud internacional No. PCT/EP2007/010852

|. BASE DEL INFORME
1. En relacién con el idioma, esta opinién ha sido establecida con base en la solicitud internacional como fue
presentada, a menos que se indique lo contrario en este item.

__Esta opinion fue establecida con base en la traduccién de la lengua original al siguiente idioma , que es el
idioma de traduccion prescrito para los presupuestos de la busqueda internacional. (bajo las reglas 12. 3 y 23.1

(b)).
2. Laopinién ha sido establecida teniendo en cuenta la rectificaciéon de un error autorizado por o notificado a la
autoridad bajo la regla 91 (regla 43bis.1(a)).
3. Respecto a cualquier secuencia nucleétido y/o aminoacido revelado en la solicitud internacional, el examen
preliminar internacional fue llevado a cabo con base en la lista de secuencias:
a. tipo de material
’Q _____lista de secuencias.
_____tabla relacionada con la lista de secuencias.
b. formato del material.
_____en formato escrito.
____en formato de computador leible.
c. tiempo de presentacion
: _ contenido en la solicitud internacional como fue presentado.
____presentado con la solicitud internacional en computador y leible a computador.
_____allegado subsiguientemente a esta autoridad para los propésitos de la busqueda.
4._____ En adicion, en caso de que haya mas de una copia o version de la lista de secuencias o/y tabla relacionada
presentada, las requeridas opiniones relacionadas con que la informacion en la subsiguiente o adicionales copias son

g idénticas de aquellas de la solicitud como fue presentada y que no van mas alla de ia solicitud como fue presentada,
’ , fueron proporcionadas.

|

5. Comentarios adicionales:

:
!
f
.

|

| Formato PCT/ASA/237 (abril 2007)

Q
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OPINION ESCRITA

Solicitud internacional No. PCT/EP2007/010852

V. Declaracion motivada conforme a la Regla 43bis.1 (a){(i) con relacién a la novedad, nivél inventivo o
aplicacién industrial; citas y explicaciones que sustentan dicha declaracién

1. Declaraciéon

Novedad (N) Sl:
NO:

Nivel inventivo (IS) Sl
NO:

' Aplicacién Industrial (IA) Sl

‘ NO:

2. Citas y explicaciones

Ver hoja separada

'Formato PCT/ISA/237 (abril 2007)

Reivindicaciones

Reivindicaciones

Reivindicaciones

Reivindicaciones

Reivindicaciones

Reivindicaciones

1-17
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OPINION ESCRITA DE LA AUTORIDAD DE BUSQUEDA Solicitud Internacional No.
INTERNACIONAL (HOJA SEPARADA) PCT/EP2007/010852

D1: EP-A-1 714 958 (MITSUI CHEMICALS INC [JP]) 25 de octubre de

2006 (2006-10-25) citado en la solicitud

Re item V

Declaracién razonada con respecto a novedad, nivel inventivo o aplicabilidad

industrial; citas y explicaciones que soportan tal declaracién

1. La novedad de los compuestos reivindicados se concede debido a la

definicién de C-R3.

De acuerdo con la presente reivindicacion 1 “al menos uno de A', A% A’y
A* es C-R*, por lo cual R® tiene uno de los significados explicados en la
presente reivindicacion 1 (“ciano, tiociano, aminotiocarbonil, N-C4-Cgalquil-

aminotiocarbonil o N,N-di-C-C,alquil-aminotiocarbonil”).

Los compuestos divulgados en D1 aunque tienen una estructura central

similar, no poseen tal grupo C-R®.

Por lo tanto, la novedad de las presentes reivindicaciones 1 a 14y 16y 17

se concede.

Formato PCT/ISA/237 (Hoja Separada) (EPO-Abril 2005) Hoja 1
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OPINION ESCRITA DE LA AUTORIDAD DE BUSQUEDA Solicitud Internacional No.
INTERNACIONAL (HOJA SEPARADA) PCT/EP2007/008599

Los intermedios reivindicados en la presente reivindicacion 15 tienen el
mismo sustituyente y poseen, por lo tanto, el mismo atributo estructural

caracteristico, el cual no se divulga en el estado del arte previo.

La novedad de la presente reivindicacién 15, por lo tanto, se concede

también.

La presente solicitud, por consiguiente, cumple los criterios del Articulo
33(1) PCT, porque el contenido de las reivindicaciones 1 a 17 es nuevo, en

el sentido del Articulo 33(2) PCT, sobre lo dicho en el estado del arte previo.

2. Puede considerarse que D1 representa el estado del arte mas cercano
debido a que divulga compuestos estructuraimente préximos para el mismo
proposito, es decir compuestos que son utiles para controlar insectos,

acarinas, nematodos y moluscos.

Como se estableci6 en el item 1, la novedad se concede debido al grupo

C-R3.

Teniendo en consideracion este estado del arte previo, el problema
fundamental se puede definir como el suministro de compuestos adicionales
los cuales son utiles para el mismo propésito, es decir compuestos los

cuales son Utiles para controlar insectos, acarinas, nematodos y moluscos.

Para crear una solucion a este problema tiene que demostrarse que los

compuestos reivindicados (i) no se derivan de forma obvia a partir del

Formato PCT/ISA/237 (Hoja Separada) (EPO-Abril 2005) Hoja 2
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OPINION ESCRITA DE LA AUTORIDAD DE BUSQUEDA Solicitud Internacional No.
INTERNACIONAL (HOJA SEPARADA) PCT/EP2007/008599

estado del arte previo y (ii) que efectivamente resuelven el problema

fundamental.

Debido a la modificacién estructural (introduccién de un grupo R3) se
considera que los compuestos reivindicados no se derivan de forma obvia a

partir del estado del arte previo.

Sin embargo, en el caso presente esos compuestos Unicamente se han
preparado y ensayado donde R® se define como ciano y donde Q? es parte

de la molécula de férmula (I1).

Para estos compuestos se ha demostrado una solucion (ver los ejemplos

biolégicos en las paginas 96 a 101).

En consecuencia, se puede aceptar un nivel inventivo unicamente para
estos compuestos (R® definido como ciano y Q? como parte de la molécula

de férmula (11)).

Para los otros compuestos no se ha mostrado una solucién al problema

fundamental; por lo tanto, esos compuestos carecen de un nivel inventivo.

Debido a que los intermedios reivindicados en la presente reivindicacion 15
son inventivos Unicamente en el caso en que los productos finales son

inventivos, la presente reivindicaciéon 15 también carece de nivel inventivo.

Formato PCT/ISA/237 (Hoja Separada) (EPO-Abril 2005) Hoja 3
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OPINION ESCRITA DE LA AUTORIDAD DE BUSQUEDA Solicitud Internacional No.
INTERNACIONAL (HOJA SEPARADA) PCT/EP2007/008599

En consecuencia, la presente solicitud no cumple con los criterios del
Articulo 33(1) PCT, porque el contenido de las reivindicaciones 1 a 14,y 16
a 17 lo mismo que la reivindicaciéon 15 no involucra un nivel inventivo en el

sentido del Articulo 33(3) PCT.

3. La aplicabilidad industrial se concede a todas las reivindicaciones 1 a 17

(Articulo 33(4) PCT).

4, El grupo saliente (LG) en la presente reivindicacién 15, tiene que definirse
debido a que el término “grupo saliente” no caracteriza un compuesto de

una forma clara sin ambigledades.

Por lo tanto, la reivindicaciéon 15 no cumple los requisitos del Articulo 6 PCT.

Formato PCT/ISA/237 (Hoja Separada) (EPO-Abril 2005) Hoja 4
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Pasos posibles después de recibir el informe de busqueda internacional (ISR) yla

opinién escrita de la Autoridad de Busqueda Internacional (WO — ISA)

Informacién

General

Para todas las solicitudes Internacionales radicadas en o
después del 01/01/2004 la ISA competente establecera un
ISR que se acompafia con la WO- ISA. Diferente a la primera
opinién escrita de la IPEA (Regla 66.2 PCT), la WO - ISA no
denota que tenga que ser respondida, sino que se debe tomar

en consideracién para las etapas procedimentales posteriores.

Este documento explica las posibilidades.

Reivindicaciones
corregidas
bajo

el Art. 19 PCT

Dentro de los dos meses siguientes a la fecha del envio por
correo de la ISRy la WO-ISA el solicitante puede radicar

reivindicaciones bajo el Art. 19 PCT directamente con el
Departamento Internacional de WIPO. La reforma PCT de

2004 no cambia este procedimiento. Para informacién
adicional, por favor, véase la Régla 46 PCT como también la
forma PCT/ISA/220 y las Notas correspondientes a la forma

PCT/ISA/220.
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Radicacién de una
demanda para
examen preliminar

Internacional

Radicacion de
comentarios

informales

En principio, la WO-ISA se considerara como la opinién escrita
de la IPEA. Esto, en muchos casos, haria innecesario radicar
una demanda del examen preliminar Internacional. Si no
obstante, el solicitante desea radicar una demanda, esto se
debe hacer antes de que expiren los 3 meses siguientes a la
fecha de envio por correo de la ISR/WO-ISA o los 22 meses
siguientes a la fecha prioritaria, lo que expire mas tarde (Regla
54bis PCT). Las correcciones bajo el Art. 34 PCT se pueden
radicar con la IPEA como antes, normalmente al mismo tiempo

como la radicacién de la demanda (Regla 66.1 (b) PCT).

Si una demanda de examen preliminar Internacional se radica
y no se han recibido comentarios/correcciones la WO-ISA sera
cambiada por un IPRP (Reporte Preliminar Internacional sobre
Patentabilidad) por parte de la IPEA, el cual reflejaria
unicamente el conte4nido de la WO-ISA. La demanda todavia

se puede retirar (Art. 37 PCT).

Después de recibir el ISRNVO-ISA, el solicitante puede radicar
comentarios informales acerca de la WO-ISA directamente con
el Departamento Inte4rnacional de WIPO. Estos se

comunicaran a las oficinas designadas junto con el IPRP
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‘ Final de la fase

@ Internacional
Reglas PTC

’ relevantes y
mas
informacién

(Reporte Preliminar Internacional sobre Patentabilidad) dentro
de los 30 meses siguientes a la fecha prioritaria. Por favor,

remitase también al siguiente recuadro.

Al final de la fase Internacional, ei Departamento Internacional
de la WIPO cambiara la WO-ISA o, si una demanda se radicé,
la opiniéon escrita de la IPEA, por el IPRP, el cual se
comunicara junto con los posiblés comentarios informales a
las Oficinas designadas. El IPRP remplaza el IPER anterior

(informe del examen preliminar Internacional).

Regla 43 PCT, Regla 43bis PCT, Regla 44 PCT, Regla 44bis

PCT, Newsletter PCT 12/2003, OJ 11/2003, OJ 12/2003
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TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES

PCT

PRIMERA NOTIFICACION INFORMANDO AL
SOLICITANTE DE LA COMUNICACION DE LA
SOLICITUD INTERNACIONAL (PARA LAS OFICINAS
DESIGNADAS, LAS CUALES NO APLICAN EL
LIMITE DE TIEMPO DE 30 MESES, BAJO EL
ARTICULO 22 (1))

WO 2008/074427
PCT/EP2007/010852

De la OFICINA INTERNACIONAL

Para:

WARD, Steven, Paul

Syngenta Limited

Departamento de Propiedad Intelectual
Jealott's Hill Research Centre

Bracknell

(PCT Regla 47.1(c)) Berkshire RG42 6YA

Fecha de correo (dia/mes/afio)

ROYAUME-UNI
24 Julio 2008 (24.07.2008)

Referencia de Radicacion del Solicitante o Agente

PPD 71323/WOQO NOTIFICACION IMPORTANTE

Solicitud Internacional No. Fecha de radicacién internacional (dia/mes/afio) | Fecha De prioridad (dia/mes/aiio)

PCT/EP2007/010852 12 Diciembre 2007 (12.12.2007) 21 Diciembre 2006 (21.12.20086)
| Solicitante

SYNGENTA PARTICIPATIONS AG et al

1. ATENCION: Para cualquier Oficina(s) designada(s), para la(s) cual(es) el Iirﬁite de
tiempo bajo el Articulo 22 (1), como rige desde el 1 de abril de 2002 (30 meses a partir de
la fecha de prioridad), aplique, por favor vea el Formato PCT/IB/308 (Segunda y
Suplementaria Notificacion) (para ser emitido prontamente después de la expiracion de 28

meses a partir de la fecha de prioridad).

2. La notificacion que se proporciona por este medio es que la(s) siguiente(s) oficina(s)
designada(s), para la(s) cual(es) el limite de tiempb bajo el Articulo 22 (1), como rige
desde el 1 de abril de 2002, no aplica, ha/han solicitado que la comunicacion de la
solicitud internacional, como se establece en el Articulo 20, se efectle bajo la Regla
93bis.1. La Oficina Internacional ha realizado esa comunicacién en la fecha indicada

abajo:
26 Junio 2008 (26.06.2008)
Ninguna

De acuerdo con la Regla 47.1 (c-bis)(i), esas Oficinas aceptaran la presehte notificacién
corho evidencia concluyente de que la comunicacion de la solicitud internacional tuvo
lugar debidamente en la fecha de correo indicada arriba, y no se requiere que el
solicitante le suministre una copia de la solicitud internacional a la(s) oficina(s)

designada(s).

3. Las siguientes Oficinas designadas, para las cuales el limite de tiempo bajo el Articulo

22 (1), como rige desde el 1 de abril de 2002, no aplica, no han solicitado, hasta el




momento del envio por correo de la presente notificacién, que la comunicacion de la

solicitud internacional se lleve a cabo bajo la Regla 93bis.1:
CH, LU, TZ, UG

De acuerdo con la Regla 47.1 (c-bis)(i), esas Oficinas aceptan la presente notificacion
como evidencia concluyente de que el Estado Contratante para el cual esa Oficina actua
como una Oficina delegada no requiere el suministro, bajo el Articulo 22, por parte del

solicitante de una copia del solicitud internacional.
4. LIMITES DE TIEMPO para entrar en la fase nacional

Para la(s) oficina(s) designada(s) nombradas arriba, y a menos que una demanda por
examen preliminar internacional haya sido radicado antes de la expiraciéon de los 19
meses contados a partir de la fecha de prioridad (vér Articulo 39 (I), el limite de tiempo
aplicable para entrar en la fase nacional sera de 20 MESES contados a partir de la fecha

de prioridad, sujeto a lo que se establece en el paragrafo siguiente.

En la practica, los limites de tiempo distintos al limite de tiempo de 20 meses
continuaran aplicando, por varios periodos de tiempo, en relacion con ciertas Oficinas
designadas enlistadas arriba. Para la actualizacion regular acerca de los limites de
tiempo aplicables (20 o 21 meses, u otro limite de tiempo), Oficina por Oficina,
remitanse a la Gaceta PCT, la Hoja Informativa PCT y la Guia PCT del Solicitante,
Volumen |l, Capitulos Nacionales, todo disponibie en el sitio Internet de WIPO, en

http//www.wipo.int/pct/en/index.html

Es responsabilidad Gnicamente del solicitante monitorear todos estos limites de tiempo.

Oficial autorizado
La Oficina Internacional de WIPO

34, chemin des Colombettes - _ .
1211 Ginebra 20, Suiza Agnes Wittmann-Regis

Facsimil No. +41 22 338 82 70 e-mail: pt06.pct@wipo.int

Formulario PCT/IB/308 (Primera Notificacién) (Enero 2004)
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TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES PCT/EP2007/010852

PCT De la OFICINA INTERNACIONAL

NOTIFICACION RELACIONADA CON LA
REMISION O LA TRANSMISION DE
DOCUMENTO PRIORITARIO WARD, Steven, Paul

Syngenta Limited

Departamento de Propiedad Intelectual
Jealott's Hill Research Centre
Bracknell

Para:

(Instrucciones Administrativas PCT, Seccion [1])

Fecha de correo (dia/mes/afio) Berkshire RG42 6YA
12 Marzo 2008 (12.03.2008) ROYAUME-UNI
Referencia de Radicacién del Solicitante o Agente
PPD 71323/WO NOTIFICACION IMPORTANTE
Solicitud Internacional No. Fecha de radicacién internacional (dia/mes/afio)
PCT/EP2007/010852 12 Diciembre 2007 (12.12.2007)
Fecha de publicacién Internacional (dia/mes/afto) Fecha de prioridad (dia/mes/afio)
No publicada todavia 21 Diciembre 2006 (21.12.2006)
Solicitante

SYNGENTA PARTICIPATIONS AG et al

1. Por medio de este formato, el cual remplaza cualquier notificacién previamente emitida
en relacién con la remision o la transmision de documentos prioritarios, se notifica al
solicitante de la fecha de recepcién por parte de la Oficina Internacional del (los)
documento(s) prioritario(s) relacionados con toda solicitud(es) anterior(es) cuya prioridad
se reivindica. Excepto que de otra manera se indique por las letras “NR”, en la columna a
mano derecha o por un asterisco que aparezca junto a una fecha de recepcion, el
documento prioritario bajo interés se remiti6 o transmiti6 a la Oficina Internacional

conforme a la Regla 17.1 (a) o (b).

2. (Si aplica) Las letras “NR” que aparecen en la columna a mano derecha denotan un

documento prioritario, el cual en la fecha de envio por correo de este formato, no se

habia recibido todavia por parte de la Oficina Internacional bajo la Regla 17.1 (a) o (b).
Donde, bajo la regla 17.1 (a), el documento prioritario lo debe remitir el solicitante a la
Oficina receptora o a la Oficina Internacional, pero el solicitante falla en remitir el
documento prioritario dentro del limite de tiempo aplicable bajo esa regla. Se llama la
atencién del solicitante hacia la Regla 17.1 (c) la cual establece que ninguna Oficina
designada puede hacer caso omiso de la reivindicacion prioritaria bajo interés, antes de
darle al solicitante una oportunidad, en la admisién en la fase nacional, para suministrar el
documento prioritario dentro de un limite de tiempo que sea razonable bajo las

circunstancias.

3. (Si aplica) Un asterisco (*) que aparezca junto a una fecha de recepcion, en la
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columna a mano derecha denota un documento prioritario remitido o transmitido a la
Oficina Internacional pero no conforme a la Regla 17.1 '(a) o (b) (el documento
prioritario se recibié después del limite de tiempo prescrito en la Regla 17.1(a) o el
requerimiento de preparar y transmitir el documento prioritario se remitié a la Oficina
receptora después del limite de tiempo bajo la Regla 17.1 (b)). Aunque el documento
prioritario no se haya suministrado conforme a la Regla 17.1 (a) o (b), la Oficina
Internacional transmitird sin embargo una copia del documento a las Oficinas
designadas, para su consideracion. En caso de que dicha copia no sea aceptada, por la
Oficina designada, en calidad de documento priorifario, la Regla 17.1 (c) establece que
ninguna Oficina designada puede hacer caso omiscs de la reivindicacién prioritaria bajo
interés, antes de darle al solicitante una oportunidad, en la admisioén en la fase nacional,
para suministrar el documento prioritario dentro de un limite de tiempo que sea razonable

bajo las circunstancias.

Fecha de prioridad Solicitud de Pais u Oficina regional Fecha de recepcién

prioridad No. u Oficina receptora PCT  del documento

21 Diciembre 2006 0625597.0 GB 28 Enero 2008
(21.12.2006) (28.01.2008)
26 Julio 2007 07145711 GB 28 Enero 2008
(26.07.2007) (28.01.2008)
06 Septiembre 2007 0717339.6 GB 28 Enero 2008
(06.09.2007) (28.01.2008)
25 Octubre 2007 0721001.6 GB 28 Enero 2008
(25.10.2007) (28.01.2008)

Oficial autorizado
La Oficina Internacional de WIPO

34, chemin des Colombettes . . .
1211 Ginebra 20, Suiza Agnes Wittmann-Regis

e-mail: pt06.pct@wipo.int
Teléfono No. +41 22 338 74 06

Facsimil No. +41 22 338 82 70

Formulario PCT/IB/304 (Octubre 2005) I/DK3EP8160
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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

REQUISITOS MINIMOS PARA ADMISION A TRAMITE

PCT
PATENTE DE INVENCION ' j/f MODELO DE UTILIDAD [ ]
¢ Indicacion de que se solicita la concesion de una patente [ /
¢ Datos de identificacion del solicitante o de la persona que presenta la solicitud [g’/
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¢ Dibujos de ser estos pertinentes [ ]
¢ Comprobante de pago de las tasas establecidas [
COMPLETA [ ] INCOMPLETA [ ]

DISENO INDUSTRIAL [ ]

¢ Indicacion de que se solicita el registro de Disefio Industrial [ 1]
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REPUBLICA DE COLOMBIA
SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO

Bogota,
2020

Doctor (a) -
ESCOBAR URIBE JIMENA

Apoderado(a) y/o Representante de
SYNGENTA PARTICIPARIONS A.G.

REFERENCIA Radicacidén No. 09 47950
Solicitud internacional PCT/EP2007/010852
Fecha inicio fase nacional 21/07/2009
Tramite 11
Evento 378
Actuacién 430

Oficio No. o ‘;0553

Como resultado del examen de forma, realizado con fundamento en el articulo 38 de
la Decisidn 486 de la Comisidn de la Comunidad Andina, articulo 27 del Tratado de
Cooperacidén en Materia de Patentes (PCT), regla 51 bis del Reglamento y Circular
Unica de la Superintendencia de Industria y Comercio, se le comunica que:

. 1. El solicitante debe presentar un nuevo titulo gue permita identificar la materia
de la cual trata la solicitud, ya que el titulo relacionado no se encuentra con la
precisidn necesaria para identificar claramente el objeto de la solicitud de
patente. (Regla 4.3 PCT, Art 26-27 D-486, Circular tnica 5.2.9)

En cumplimiento de lo dispuesto por el articulo 39 de la Decisidn 486, se le
requiere para que dentro del término de dos meses siguientes a la fecha de
notificacidn del presente oficio, complete los reguisitos anteriormente enunciados.
En caso de no dar cumplimiento al presente requerimiento, la solicitud se
considerard abandonada y perderd su prelaciédn.

Notifiguese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal
e), del capitulo guinto del 0 primero de la Circular Unica No.10 de 2001.

. AL:IX CARMENZA CE ES DE VERGEL
\i Jefe de la divisfién de Nuevas Creaciones
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reqguerimiento fue notificado por fijacidn en lista de




