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ANEXOS

Comprobante de pago de la tasa de presentacion de la solicitud.

Documento que acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona juridica.
Poderes, si fuere el caso.

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

Declaraciones

Copia de la solicitud internacional (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)

Traduccién de la solicitud internacional al castellano. (Resumen, descripcion, reivindicaciones, dibujos)
Copia del examen preliminar internacional efectuado por la Autoridad Internacional de Examen Preliminar (IPEA).
Traduccion del examen preliminar internacional efectuado por la IPEA.

De ser el caso, copia del contrato de acceso.

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

De ser el caso, certificado de deposito del material biolégico
Arte final 12X12 cm.

De ser el caso, informacién de otras solicitudes de patente o titulos obtenidos en el extranjero por el
mismo titular o su causante, relacionadas total o parcialmente con la invencién de esta solicitud.

De ser el caso, modificaciones efectuadas a la solicitud internacional, Nuevas Reivindicaciones

Otros: Informe de Busqueda de Antecedentes Internacional junto con la traduccién
Publicacion Internacional No. WO 2008/077483 A1
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FIGURA CARACTERISTICA
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"Notary Public.

The Undersigned José Antonio Hernandez Rodriguez, citizen,
adult and living in Spain, in my position of legal
Representative of the company Bayer CropScience AG
with headquarters in Alfred-Nobel-Strasse 50 (building 6100),
40789 Monheim, Germany, which was initially incorporated
at Monheim, Germany, grant ample an sufficient power of

attorney to. JAIME EDUARDO DELGADO VILLEGAS

and/or CLEMENCIA DELGADO VILLEGAS, attorneys,

adults, residing in Bogot4 (Colombia), so that on our behalf .

and representation, carry out in Colombia and in any other
Countries all tipes of errands an especial procedures for the
registration and renewal of all kinds of Product and Service
trademarks, deposits of name and commercial logotipe,
industrial models and drawings, invention patents, utility
models, Integrated circuits, name of domain, Copyrights, plant
varieties, agricultural, veterinary and sanitary registries,
capacity  certificates, renewal, modification, transfer,
assignment and expansions and to be responsible as general
attorneys, for the supervision of all  matters related .to

industrial and Intelectual property, being empowered” to

present and withdraw objections, to present appeals, to request
testimonies, to receive documents, to pay legal fees,. to
aprove - exploitations, to agree on transactions on
trademark agreements with third parties of legal entities, to
abandon action, to substitute and to carry out all the
necessary actions before any administrative authority of the
aforementioned purposes' in the event that such procedures
shall be transferred unto a judicial  field, the legal
representatives are authorized to act as plaintiff or defendant
before the competent authorities, having an ample power to
settle, to submit to arbitration, to waive, to present appeals and
all other necessary special faculties.

For that purpose, I kindly request to gran ample powers to our
attorneys, who shall be able to exercise the functions
independently or collectively.

The present power of attorney revokes and cancels any other

previous powers of attorney given by the Company in the .

territory of the Colombian Republic.

Sincerely,
3371530Y Madrid
1D Card No. issued in

Please, submit to a public deed by public notary

Notarial Certificate:

The undersigned Notary Public cestifies that the preceding
signature reading José Antonio Hernandez Rodriguez is
authentic: that signer is (Authorised signanory)_of Bayer
CropScience AG and that he is empowered to grant this

- power, and that said Company exists and is duly organized in
+ accordance with the laws of Monheim, Germany.

All the foregoing facts are know to the Notary due to his
having examined the respective documents to wich he, the
Notary, attests, —— e __ -

Granted =and =signed, =at ——meee o —o . on

This Power of Attorney should be authenticated with the
filed Notarial certificate and legalized by Apostille or by
the Colombian Consulate,

L

Atentamente se dirige a Usted José Antonio Hernéndez
Rodriguez, ciudadano espafiol, mayor y vecino de Madrid,
para manifestarle que en mi condicion de Representante
legal de la firma Bayer CropScience AG domiciliada en
Alfred-Nobel-Strasse 50 (building 6100), 40789 Monheim,
Alemania, y constituida inicialmente en Monheim, Alemania,
confiero poder general, amplio y suficiente a los Dres.
JAIME EDUARDO DELGADO VILLEGAS, y/o
CLEMENCIA DELGADO VILLEGAS, Abogados,
mayores y vecinos de Bogot4, D.C. (Colombia), para que en
nuestro nombre y representacion adelanten en Colombia y en
otros paises toda clase de diligencias y procedimientos
especiales para el Registro y Renovacién en su Despacho, de
toda clase de Marcas de Producto y Servicio, Depositos de
Nombre y Ensefia Comercial, Disefios Industriales y Patentes
de Invencién, Patentes modelo de Utilidad, Esquemas de
Circuitos integrados, Nombres de dominio, Derechos de
Autor, Variedades vegetales, registros agricolas, veterinarios y
sanitarios,  certificados + de  capacidad, ‘renovacion,
modificacion, traspaso y ampliacion de los mismos y atiendan
como Apoderados' generales todo asunto referente a la

1. -Propiedad Industrial & intelectual, quedando facultados para

presentar y retirar Oposiciones;. interponer recursos, solicitar
testimo,niog, recibir documentos, cancelar costos legales,
probar explotaciones, aceptar transacciones, llegar a acuerdos
marcarios con terceras personas o entidades juridicas, desistir,
sustituir 'y hacer cuanto, fueré 'necesario ante cualquier

- autoridad administrativa para los fines arriba indicados; y en

caso de que el procedimiento debiera pasar a conocimiento
Judicial, quedan facultados para actuar como demandantes o
demandados ante los Jueces que sean competentes, con
poder amplio, pudiendo transar, Someter a arbitros, desistir,
interponer recursos y con todas las demas facultades
especiales que fueren necesarias ’
Con éste objeto, ruego le cofifieran\ pegsoneria suficiente a
nuestros Apoderados quienes/podran Qbrjir en forma conjunta
o independiente ¢ incluso sugtituir el prksfinte poder.

Atentamente, -

3371530Y _ Madfid

DNI . Rxped{do en

Certificacion Notarial: .

El infrascrito Notario Publico certifica que la firma que
antecede y dice José Antonio Hernandez Rodriguez es
auténtica: que ¢f firmante es (Firmante autorizado) de Bayer
CropScience AG, que tiene facultad para otorgar este poder y
que dicha compafiia existe y estd debidamente organizada de
conformidad con las Leyes de Monheim, Alemania.

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

Dado y firmado en ====== ¢l ====== de

Notario Publico. —

Autenticarlo ante Notario con el lleno de la Certificacién
Notarial y refrendarlo por Apostilla o0 Consulado,

Dé ESTE CIRCULO
UE ESTA FOTOCOPIA
\J ORIGINAL CON QUE

26 MAR 2009

RO
LUIS A LOPEZ BARRE
0 71 ENCARGADO
NOTARB'OGOTA p.C.




..//GITIMACION: Yo, SANTIAGO RUBIO LINIERS, ‘No-
tario del TIlustre colegio de Madrid con residencia
en ésta Capitals === - o me e

Conozco y considero legitima la firma que ante-
cede de don JOSE ANTONIO HERNANDEZ RODIGUEZ Y que he
levantado acta del presente documento con el nimero
901 ,de mi protocolo, a los efectos del articulo 207

del reglamento Notarial. En Madrid a siete de abril

de dos mil ocho. DOY FE.=.

S SELLODE.
; LEGITIMACIONES Y

DE 5 ,
O

&
s

%

31y

Apostille (o legalizacién tnica)
(Convention de La Haye du 5 octobre 1961) .
(Real Decreto 2433/1978, de 2 de octubre) “

1. Pais: Espafia
El presente documento publico - .
2. Ha sido firmadopor D.  Santiago Rubio

Liniers
3. Actuando en calidad de NOTARIO

Se haila sellado / timbrado con el de su Notaria

CERTIFICADO
En Madrid 6.El 10. Abril . 2008

Por el Decano del Colegio Notarial de Madrid.
Con el nimero 2 6 O
Sello / timbre:

b
r.

COMO HOTARIO 71 DE ESTE CIRCULO

AGO CONSTAR QUE ESTA FOTOCOPIA
COIMCIDE CON SU ORIGINAL CON QUE
A SIDO CONPRONTADD

26 MAR 2009

LUIS A LOPEZ BARRERO
NQTARIO 71 ENCARGADO
BOGOTA D.C. B
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(12) NACH DEM VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES
PATENTWESENS (PCT) VEROFFENTLICHTE INTERNATIONALE ANMELDUNG

(19) Weltorganisation fiir geistiges Eigentum
Internationalcs Biiro

(43) Internationales Veroffentlichungsdatum

3. Juli 2008 (03.07.2008)

T 00 T O

(10) Internationale Veriffentlichungsnummer

WO 2008/077483 Al

(51) Internationale Patentklassifikation:
CO7D 403/04 (2006.01) AOIN 43/54 (2006.01)

(21) Internationales Akienzeichen: PCT/EP2007/010839

(22) Internationales Anmeldedatum:
12. Dezember 2007 (12.12.2007)

(25) Einrcichungssprache: Deutsch
(26) Verosffentlichungssprache: Deutsch

(30) Angaben zur Prioritiit:
10 2006 060 230.7
20. Dezember 2006 (20.12.2006) DE
102007 003 036.5  20. Januar 2007 (20.01.2007) DE

bel-Strasse 50, 40789 Monheim (DE).

(72) Erfinder; und

(75) Erfinder/Anmelder (nur fiir US): FRACKENPOHL,
Jens [DE/DE]; Fiirstenberger Strasse 1, 60322 Frankfurt
(DE). GEBAUER, Olaf [DE/DE]; Feuerbachstrasse 3,
51377 Leverkusen (DE). CEREZO-GALVEZ, Silvia
[DE/DE]; Fischerstrasse 29, 42287 Wuppertal "(DE).
ES-SAYED, Mazen [DE/DE]; Ricarda-Huch-Strasse 36,
40764 Langenfeld (DE). GORGENS, Ulrich |DE/DE]:
Fester Strasse 37, 40882 Ratingen (DE). FRANKEN,
Eva-Maria [DE/DE]; Sternstrasse 21, 42799 Leichlingen
(DE). MALSAM, Olga [DE/DE]; Vor dem Klosterhof 19,
51503 Rasrath (DE). SCHNATTERER, Stefan [DE/DE];
Schillerring 10, 65795 Hattersheim (DE). ARNOLD,
Christian [DE/DE]; Pastor-Loh-Strasse 42, 40764 Lan-
genfeld (D). LUMMEN, Peter [DI/DE]; Lanaer Strasse

(71) Anmelder (fiir alle Bestimmungsstaaten mit Ausnahme von v
US}: BAYER CROPSCIENCE AG [DE/DE]; Alfred-No-

76, 065510 Idstein (DE). SCHWARZ, Hans-Georg
[DE/DE]; Heinenbusch 19¢, 40764 Langenfeld (DE).
HENSE, Achim [DE/DE]; Am Knechtsgrabend5, 51379
Leverkusen (DE). WERNER, Stefan [DE/DE]; Oranien-
burger Strasse 14, 40789 Monheim am Rhein (DE).

(74) Gemeinsamer Vertreter: BAYER CROPSCIENCE

(81

(84

AG; Business Planning and Administration, Law and
Patents, Patents and Licensing, Alfred-Nobel-Strasse 50,
Building 6100, 40789 Monheim (DE).

) Bestimmungsstaaten (soweit nicht anders angegeben, fiir
Jede verfiigbare nationale Schutzrechtsart): AE, AG, AL,
AM, AT, AU, AZ,BA, BB, BG,BH, BR, BW,BY,BZ, CA,
CH, CN@:R, CU,CZ,DE, DK, DM; DO, DZ, EC, EE,
EG, ES{ T, GB, GD, GE, GH, GM, GT, HN, HR, HU, 1D,
1L, IN, IS, JP, KE, KG, KM, KN, KP, KR, K7, 1.A, 1.C,
LK, LR, LS, LT, LU, LY, MA, MD, ME, MG, MK, MN,
MW, MX, MY, MZ, NA, NG, NI, NO, NZ, OM, PG, PH,
PL, PT, RO, RS, RU, SC, SD, SE, SG, SK, SL, SM, SV,
SY, TJ, T™M, TN, TR, TT, TZ, UA, UG, US, UZ, VC, VN,
ZA, 7M, ZW.
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Bestimmungsstaaten (soweit nicht anders angegeben, fiir
Jjede verfiigbare regionale Schutzrechtsart): ARIPO (BW,
GH, GM, KE, LS, MW, MZ, NA, SD, SL, SZ, TZ, UG,
ZM, ZW), eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU,
TJ, TM), europiisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE, DK,
EE, ES, FI, FR, GB, GR, HU, IE, IS, IT, LT, LU, LV, MC,
MT, NL, PL, PT, RO, SE, SI, SK, TR), OAPI (BF, B]. CF,
CG, CI, CM, GA, GN, GQ, GW, ML, MR, NE, SN, TD,
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Veroffentlicht:

mit internationalem Recherchenbericht

woO 2008/077483 A1 |00 0 U010 OO

(54) Title: PYRIMIDINYL PYRAZOLLES AS INSECTICIDES AND PARASITICIDE ACTIVE AGENTS
(54) Bezeichnung: PYRIMIDINYLPYRAZOLE ALS INSEKTIZIDE UND PARASITIZIDE WIRKSTOFFE

(87) Abstract: The present invention relates (o pyrimidiny] pyrazoles of the

Rz fonmula (I) and their use as insecticides, and a method for the production
X thereof, and substances comprising such arylpyrazoles.
— N=
~ ,N-—<\ 2 () (57) Zusauunenfa.ssung': Die vorliegende Erﬁndung l.)elrifft l"yn' wmidinylpy-
R 1 N N R3n razole der Formel (I) und ihre Verwendung als Inscktizide sowie Verfahren zu

ihrer Herstellung und Mittel, die solche Arylpyrazole enthalten.
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PYRIMIDINYLPYRAZOLE ALS INSEKTIZIDE UND PARASITIZIDE WIRKSTOFFE

Die vorliegende Erfindung betrifft Pyrimidinylpyrazole und ihre Verwendung als Insektizide
und/oder Parasitizide sowie Verfahren zu ihrer Herstellung und Mittel, die solche Arylpyrazole

enthalten.

US 5,201,938 beschreibt Arylpyrazole als Zwischenprodukte in der Synthese von Herbiziden.
Eine eigene Wirkung der Arylpyrazole (weder als Herbizide noch mit einer anderen
biologischen Wirkung) wird dort weder offenbart noch nahegelegt. Auch in WO 93/19054
werden Arylpyrazole offenbart. Auch dort werden sie als Zwischenprodukte, diesmal in der

Synthese von Fungiziden benutzt. Eine eigene Wirkung wird auch hier nicht offenbart.

In WO 02/68413 werden insektizid wirksame Pyrimidinylpyrazole offenbart, die allerdings
einen  4-Pyrimidinyl-Rest enthalten. Einen Hinweis auf die Wirksamkeit von

erfindungsgemifBen Pyrimidinylpyrazolen enthilt diese Veréffentlichung nicht.

WO 95/22530 offenbart N-Pyrazolylaniline und N-Pyrazolylaminopyridine, fiir deren
Herstellung als Zwischenprodukte ebenfalls Pyrimidinylpyrazole benutzt werden, die generisch
die in der vorliegenden Anmeldung offenbarten Verbindungen umfassen. Es werden jedoch
keine unter die Anspriiche der vorliegenden Anmeldung fallenden Verbindungen explizit
offenbart. Auch eine biologische Wirkung wird den dort offenbarten Verbindungen nicht

zugeschrieben.

Aggerwal et al. (Bioorganic & Medicinal Chemistry, 14 (2006), 1785-1791) beschreiben
antibakteriell wirksame Phenylpyrimidinyipyrazol-2-yle, die allerdings nur unsubstituiertes
Phenyl und 4,6-dimethyliertes Pyrimidinyl enthalten. Andere Substitutionsmuster werden

genausowenig offenbart oder nahegelegt wie eine andere biologische Wirkung.

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind demnach neue Pyrimidinylpyrazole der Formel (1)

RZ

X \ -
N ()
R’ =N —&}ﬂ

in welcher
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fur Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl steht, jeweils substituiert durch
einen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Halogen, Alkyl, Haloalkyl, Alkoxy,
Alkoxyalkyl, Alkoxyalkoxy, Cycloalkyl, Alkenoxy, Alkinoxy, Benzyloxy,
Cycloalkylalkoxy, Haloalkoxy, Haloalkoxyalkyl, Alkylsulfanyl, Haloalkylsulfanyl,
Alkylsulfinyl,  Haloalkylsulfinyl,  Alkylsulfonyl,  Haloalkylsulfonyl,  Cyano,
Alkylcarbonyl, Alkoxycarbonyl, Alkoxycarbonylalkyl, Carboxyl, Carboxamid,
Dialkylcarboxamid, Trialkylsilyl, Nitro, Amino, Alkylamino, Dialkylamino,
Alkylsulfonylamino, Dialkylsulfonylamino, -CH=NO-H, -CH=NO-Alkyl, -CH=NO-
Halolkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-Alkyl, -C(CH3)=NO-Haloalkyl, Formyl,
Benzyl (gegebenfalls wiederum substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen),

Phenoxy oder Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls substituiert mit einem

- oder mehreren ausgewihlt aus Alkyl, Haloge und/oder Haloalkyl) und Phenyl

(gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen), wobei vicinale

Alkyl-, Haloalkyl, Alkoxy- und/oder Haloalkoxygruppen zusammen mit den

Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, ein fiinf- bis sechsgliedriges cyclisches

System bilden konnen, das 0 bis 2 Sauerstoffatome enthilt, und dessen Alkylanteil

gegebenenfalls mit einem oder mehreren Fluoratomen substituiert sein kann,

fiir Alkyl (gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit Substituenten unabhingig
voneinander ausgewéhlt aus Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylsulfanyl, Haloalkylsulfanyl,
Alkylsulfinyl, Haloalkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Haloalkylsulfonyl, Alkylcarbonyl,
Alkoxycarbonyl, Hydroxy, Cycloalkyl, Pheny! (wiederum gegebenenfalls substituiert
mit einem oder mehreren Halogenatomen) und Heterocyclyl), Cycloalkyl
(gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren Haloalkylgruppen und/oder
Halogenatomen), Haloalkyl (gegebenenfalls substituiert mit Alkoxy), Cyano, Formyl, -
CH=NO-H, -CH=NO-Alkyl, -CH=NO-Haloalkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-
Alkyl, -C(CH3)=NO-Halolkyl oder Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach
substituiert mit einem oder mehreren Substituenten unabhéngig voneinander

ausgewihlt aus Halogen, Alkyl, Haloalkyl und Alkoxy) steht,
flir Amino steht und

weiterhin fiir Amino steht, welches einfach substituiert ist mit Alkyl, Alkylcarbonyl,
Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonyl, Alkenyloxycarbonyl,
Alkinyloxycarbonyl, Alkoxycarbonylalkyl, Alkoxycarbonylcarbonyl, Benzyl oder
Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring im Benzyl und Phenylcarbonl wiederum

gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren Halogenatomen) und
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R2 weiterhin fiir Amino steht welches disubstituiert ist mit zwei Substituenten unabhiingig
voneinander ausgewihlt aus Benzyl, Alkyl, Alkoxycarbonyl, Alkenyloxycarbonyl,
Alkinyloxycarbony!l und Alkylcarbonyl, und

R2 weiterhin fiir Piperidin, Pyrrolidin oder Morpholin steht, welche gegebenenfalls einfach

oder zweifach substituiert sind mit Alkyl und
R2 weiterhin fiir Halogen steht,

R3 fir Halogen, Alkyl, Haloalkyl, Alkoxy oder Dialkylamino steht und

on fiir 0 oder 1 steht,

die Verbindungen der allgemeinen Formel (I) auSerdem N-Oxide und Salze umfassen.

SchlieBlich wurde gefunden, dass die erfindungsgemifien Verbindungen der Formel (I) sehr
gute insektizide und parasitizide Eigenschaften besitzen und sich im Pflanzenschutz, in der
Veterindrhygiene und im Materialschutz zur Bekidmpfung unerwiinschter Schidlinge, wie In-

sekten, Endo- oder Ektoparasiten, verwenden lassen.

Die erfindungsgemiBen Verbindungen koénnen gegebenenfalls als Mischungen verschiedener
moglicher isomerer Formen, insbesondere von Stereoisomeren, wie z. B. E- und Z-, threo- und
erythro-, sowie optischen Isomeren, gegebenenfalls aber auch von Tautomeren vorliegen. Es
werden sowohl die E- als auch die Z-Isomeren, wie auch die threo- und erythro-, sowie die
optischen Isomeren, beliebige Mischungen dieser Isomeren, sowie die moglichen tautomeren

Formen beansprucht.

Die erfindungsgemifien Pyrimidinylparyzole sind durch die Formel (1) allgemein definiert.
Bevorzugte, besonders bevorzugte und ganz besonders bevorzugte Restedefinitionen der
vorstehenden und nachfolgend genannten Formeln sind im Folgenden angegeben. Diese Defini-

tionen gelten fiir die Endprodukte der Formel (1) wie fiir alle Zwischenprodukte gleichermalien.

X steht bevorzugt fiir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl, jeweils substituiert
durch einen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Fluor, Chlor, Brom, Jod, C{-
Cg-Alkyl, Cj-Cg-Haloalkyl, C;-Cg-Alkoxy-C|-Cg-alkyl, C{-Cg-Alkoxy, Cy-Cg-
Haloalkoxy, Cj-Cg-Haloalkoxy-C(-Cg-alkyl, C}-Cg-Alkylsulfanyl, Halo-C|-Cg-
alkylsulfanyl, C-Cg-Alkylsulfinyl, Halo-Cq-Cg-alkylsulfinyl, C|-Cg-Alkylsulfonyl,
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Halo-C{-Cg-alkylsulfonyl, Cyano, C}-Cg-Alkylcarbonyl, C}-Cg-Alkoxycarbonyl, C-
Cg-Alkoxycarbonyl-C{-Cg-alkyl, Nitro, Amino, C{-Cg-Alkylamino, Di(C}-Cg-
alkyl)amino, C1-Cg-Alkylsulfonylamino, Di(C}-Cg-alkyl)sulfonylamino, -CH=NO-H, -
CH=NO-C{-Cg-Alkyl, -CH=NO-Halo-C|-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-
Ci-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halo-C{-Cg-alkyl, Formyl, Benzyl (gegebenfalls
wiederum substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen), Phenoxy oder Pyrid-
2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren
Halogenatomen und/oder Halo-C1-Cg-alkylgruppen) und Phenyl (gegebenenfalls
substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen), wobei vicinale Alkyl-,
Haloalkyl,  Alkoxy- und/oder Haloalkoxygruppen zusammen mit den
Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, ein fiinf- bis sechsgliedriges cyclisches
System bilden konnen, das O bis 2 Sauerstoffatome enthilt, und dessen Alkylanteil

gegebenenfalls mit einem oder mehreren Fluoratomen substituiert sein kann.

steht besonders bevorzugt fiir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl, jeweils
substituiert durch einen oder mehreren Substituenten ausgewihit aus Fluor, Chlor,
Brom, Jod, C|-C4-Alkyl, C;-C4-Haloalkyl, C{-C4-Alkoxy-C-Cy-alkyl, Cy-Cy-
Alkoxy, Cjy-C4-Haloalkoxy, C;-C4-Haloalkoxy-C-Cys-alkyl, C}-C4-Alkylsulfanyl,
Halo-C-C4-alkylsulfanyl, C}-C4-Alkylsulfinyl, Halo-C-Cy-alkylsulfinyl, C{-Cy4-
Alkylsulfonyl, Halo-C-C4-alkylsulfonyl,  Cyano, Cy-C4-Alkylcarbonyl, C|-C4-
Alkoxycarbonyl, Cj-C4-Alkoxycarbonyl-C{-C4-alkyl, Nitro, Amino, C{-C4-
Alkylamino,  Di(Cy-Cg-alkyl)amino,  C-C4-Alkylsuifonylamino, = Di(C}-Cy4-
alkyl)sulfonylamino, -CH=NO-H, -CH=NO-C{-C4-Alkyl, -CH=NO-Halo-C-C4-Alkyl,
-C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-C1-C4-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halo-C{-C4-alkyl,’
Formyl, Benzy! (gegebenfalls wiederum substituiert mit einem oder mehreren
Halogenatomen), Phenoxy oder Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls
substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen und/oder Halo-C-Cy-
alkylgruppen) und Phenyl (gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren
Halogenatomen), wobei vicinale Alkyl-, Haloalkyl, Alkoxy- und/oder
Haloalkoxygruppen zusammen mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind,
ein fiinf- bis sechsgliedriges cyclisches System bilden konnen, das 0 bis 2
Sauerstoffatome enthdlt, und dessen Alkylanteil gegebenenfalls mit einem oder

mehreren Fluoratomen substituiert sein kann.

steht ganz besonders bevorzugt fir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl,

jeweils substituiert durch einen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Fluor,
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Chlor, Brom, Jod, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, tert.-Butyl, -(CHj)4-, -O-CoHy4-O-,
Diﬂuormethyl,_ Trifluormethyl, C;-C4-Alkoxy-C-C4-alkyl, Methoxy, Ethoxy, iso-
Propyloxy, n-Propyloxy, Trifluormethoxy, 1,1,2,3,3,3-Hexafluorpropyloxy,
Difluorchlormethoxy, Difluormethoxy, 1,1,2-Trifluor-2-Chlor-ethoxy, 2,2,2-
Trifluorethoxy, Methylsulfanyl, Methylsulfinyl, Methylsulfonyl,
Trifluormethylsulfanyl, Cyano, Nitro, Formyl, Amino, Dimethylamino, Diethylamino,
Di(n-propyl)amino, Di(i-propyl)amino, Methylamino, Ethylamino, n-Propylamino, i-
Propylamino, Methylsulfonylamino, Ethylsulfonylamino, n-Propylsulfonylamino, i-
Propylsulfonylamino, -CH=NO-H, -CH=NO-CHj3, -CH=NO-CyH;, -CH=NO-
CH(CH3);, -CH=NO-CHyCH3CH3, -C(CH3)=NO-H, -C(CHj3)=NO-CHj3, -
C(CH3)=NO-CyHs, -C(CH3)=NO-CH(CH3),, -C(CH3)=NO-CH2CH2CH3, Benzyl,
Phenoxy oder Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls substituiert mit einem
oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Chlor und Trifluormethyl) und Phenyl

(gegebenenfalls substituiert mit Chlor).

steht insbesondere bevorzugt fiir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl,
jeweils substituiert durch einen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Fluor,
Chlor, Brom, Jod, Methyl, Ethyl, iso-Propyl, tert.-Butyl, (CHp)4- , -O-CoHy4-O-,
Trifluormethyl, C{-C4-Alkoxy-C1-Cg-alkyl, Methoxy, Ethoxy; iso-Propyloxy, n-
Propyloxy, Trifluormethoxy, 1,1,2,3,3,3-Hexafluorpropyloxy, Difluorchlormethoxy,
Difluormethoxy, 1,1,2-Triﬂuor—2-Chlor-ethoxy, 2,2,2-Trifluorethoxy, Methylsulfanyl,
Methylsulfinyl, Methylsulfonyl, Trifluormethylsulfanyl, Cyano, Benzy!, Phenoxy oder
Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren
Substituenten ausgewihit aus Chlor und Trifluormethyl) und Pheny! (gegebenenfalls
substituiert mit Chlor).

steht bevorzugt fiir C1-Cg-Alkyl (gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit
Substituenten unabhingig voneinander ausgewihlt aus Cy-Cg-Alkoxy, Halo-C1-Cg-
alkoxy, C{-Cg-Alkylsulfanyl, Halo-C|-Cg-alkylsulfanyl, C|-Cg-Alkylsulfinyl, Halo-
C1-Cg-alkylsulfinyl, ~ C;-Cg-Alkylsulfonyl,  Halo-C{-Cg-alkylsulfonyl,  C;-Cg-
Alkylcarbonyl, Cj-Cg-Alkoxycarbonyl, Hydroxy, C3-Cg-Cycloalkyl, Phenyl und
Heterocyclyl), C3-Cg-Cycloalkyl (gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren
Halogenatomen), Halo-C-Cg-alkyl (gegebenenfalls substituiert mit C}-Cg-Alkoxy),
Cyano, Formyl, -CH=NO-H, -CH=NO-C-Cg-Alkyl, -CH=NO-Halo-C-Cg-Alkyl, -
C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-C;-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halo-C|-Cg-Alkyl oder

Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach substituiert mit einem oder mehreren

\O
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Substituenten unabhéngig voneinander ausgewihlt aus Halogen, C-Cg-Alkyl und Cq-
Cg-Alkoxy).

steht besonders bevorzugt fiir Cj-C4-Alkyl (gegebenenfalls ein- oder zweifach

substituiert mit Substituenten unabhingig voneinander ausgewihlt aus C-C4-Alkoxy,

C1-C4-Alkylsulfanyl, C-C4-Alkylcarbonyl, Cj-Cy4-Alkoxycarbonyl, Hydroxy, C3-Cg- -
. Cycloalkyl, Phenyl und Heterocyclyl), C3-Cq-Cycloalkyl (gegebenenfalls substituiert

mit einem oder mehreren Halogenatomen), Halo-C-Cg4-alkyl (gegebenenfalls
substituiert mit C-C4-Alkoxy), Cyano, Formyl, -CH=NO-H, -CH=NO-C;-C4-Alkyl, -
CH=NO-Halo-C|-C4-Alkyl, = -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-C;-C4-Alkyl, -
C(CH3)=NO-Halo-C|-C4-Alkyl oder Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach
substituiert mit einem oder mehreren Substituenten unabhdngig voneinander

ausgewahlt aus Halogen, C|-C4-Alkyl und C1-C4-Alkoxy).

steht ganz besonders bevorzugt fiir Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl, n-Buty!l oder i-
Butyl (jeweils gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit Substituenten
unabhingig  voneinander ausgewidhit aus Methoxy, Ethoxy, Methylthio,
Methoxycarbonyl, Trifluormethyl, Hydroxy, Cyclopropyl, Cyclohexyl, Phenyl und
gegebenenfalls substituiertem 1-Pyrazolyl); fiir Cyclopropyl, Cyclobutyl oder
Cyclopentyl (jeweils gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren ausgewihlt
aus Fluor und Chlor); fiir Fluormethyl, Chlorfluormethyl, Difluormethyl, [-Fluor-n-
Propyl, 1-Fluor-n-Butyl, Difluorbrommethyl, Difluorchlormethy!, Dichlorfluormetyhl,
2-F.Iuor-i-Propyl, Perfluorethyi, 1,1,2,2-Tetrafluorethyl, 1,1-Difluorethyl, 2,2-Difluor-1-
bromethyl, 2,2,2-Trifluor-1-methoxy-ethyl oder Trifluormethyl; fiir Cyano; fiir -
CH=NO-H, -CH=NO-CHj3 oder -CH=NO-C,Hjs; oder fiir Benzyl (gegebenenfalls
einfach oder mehrfach substituiert mit einem oder mehreren Substituenten unabhingig

voneinander ausgewihlt aus Fluor, Brom, Chlor, Methyl und Methoxy).

steht insbesondere bevorzugt fiir Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl, n-Butyl oder i-Butyl
(jeweils gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit Substituenten unabhéngig
voneinander ausgewihlt aus Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Methoxycarbonyl,
Trifluormethyl, Hydroxy, Cyclopropyl, Cyclohexyl und Phenyl); fiir Cyclopropyl,
Cyclobutyl oder Cyclopentyl (jeweils gegebenenfalls substituiert mit einem oder
mehreren ausgewidhlt aus Fluor und Chlor); fiir Fluormethyl, Chlorfluormethyl,
Difluormethyl, 1-Fluor-n-Propyl, 1-Fluor-n-Butyl, Difluorbrommethyl,
Difluorchlormethyl, Dichlorfluormetyhl, 2-Fluor-i-Propyl, Perfluorethyl, 1,1,2,2-
Tetrafluorethyl, 1,1-Difluorethyl, 2,2-Difluor-1-bromethyl, 2,2,2-Trifluor-1-methoxy-

i
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ethyl oder Trifluormethyl; fiir Cyano; fiir -CH=NO-H, -CH=NO-CHj oder -CH=NO-
CoHjs; oder fiir Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach substituiert mit einem

oder mehreren Substituenten unabhingig voneinander ausgewihlt aus Fluor, Brom,

Chlor, Methyl und Methoxy).

steht bevorzugt fiir Amino, gegebenenfalls einfach substituiert mit C{-Cg-Alkyl, Cy-
Cg-Alkylcarbonyl, C-Cg-Alkoxycarbonyl, C3-Cg-Alkenyloxycarbonyl, C3-Cg-
Alkinyloxycarbonyl, C}-Cg-Alkoxycarbonyl-C-Cg-alkyl, C3-C5-Cycloalkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl-C1-C3-alkyl, C1-Cg-Alkenyl, C-Cg-Alkoxycarbonyl, C1-Cq-
Alkoxycarbonylcarbonyl, Benzy! oder Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring in Benzyl
und Phenylcarbonyl wiederum gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren

Halogenatomen) und

steht weiterhin bevorzugt fiir Amino, welches disubstituiert ist mit zwei Substituenten
unabhéngig voneinander ausgewihlt aus Benzyl, C[-Cg-Alkyl und C|-Cg4-
Alkylcarbonyl, C1-Cg-Alkoxycarbonyl, C3-Cg-Alkenyloxycarbonyl und C3-Cg-
Alkinyloxycarbonyl, und

steht weiterhin bevorzugt fiir Piperidin, Pyrrolidin oder Morpholin, welche

gegebenenfalls substituiert sind mit ein oder zwei C-Cg-Alkyl und

-

steht weiterhin bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom oder Jod.

steht besonders bevorzugt fir Amino, gegebenenfalls einfach substituiert mit Methyl,

Ethyl, i-Propyl, i-Butyl, n-Propyl, n-Butyl, 2’-i-Pentyl, Methylcarbonyl,

Cyclopropylmethyl, Cyclopentyl, Prop-1-en-3-yl, 2-Methylbut-2-en-4-yl,
Methoxycarbonylcarbonyl, Ethoxycarbonylcarbonyl, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, 2-Propenyloxycarbonyl, Propargyloxycarbonyl,

Ethoxycarbonylmethyl, Benzyl oder Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring in Benzyl
und Phenylcarbonyl wiederum gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren

Fluor-, Brom- und/oder Chloratomen) und

steht weiterhin besonders bevorzugt fiir Amino, welches disubstituiert ist mit zwei
Substituenten unabhingig voneinander ausgewidhit aus Benzyl, Methyl, Ethyl,
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, 2-Propenyloxycarbonyl und Propargyloxycarbonyl,

und
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steht weiterhin besonders bevorzugt fiir Piperidin, Pyrrolidin oder Morpholin, welche

gegebenenfalls einfach oder zweifach substituiert sind mit C}-Cg-Alky! und
steht weiterhin besonders bevorzugt fiir Chlor, Brom oder Jod.

steht ganz besonders bevorzugt fiir Amino, gegebenenfalls einfach substituiert mit
Methyl, Ethyl, i-Propyl, i-Butyl, n-Propyl, n-Butyl, 2’-i-Pentyl, Methylcarbonyl,
Cyclopropylmethyl, Cyclopentyl, Prop-1-en-3-yl, 2-Methylbut-2-en-4-yl,
Methoxycarbonylcarbonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, 2-Propenyloxycarbonyl,
Propargyloxycarbonyl, Ethoxycarbonylcarbonyl, Ethoxycarbonylmethyl, Benzyl oder
Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring in Benzyl und Phenylcarbonyl wiederum
gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren Fluor-, Brom- und/oder

Chloratémen) und

steht weiterhin ganz besonders bevorzugt fiir Amino, welches disubstituiert ist mit zwei
identischen Substituenten ausgewihit aus Benzyl, Methyl, Ethyl, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbonyl, 2-Propenyloxycarbonyl und Propargyloxycarbonyl, und

steht weiterhin ganz besonders bevorzugt fiir 4-Methylpiperidin, Pyrrolidin, Morpholin,
2-6-Dimethylmorpholin oder Piperidin und

steht weiterhin ganz besonders bevorzugt fiir Chlor, Brom oder Jod.

steht insbesondere bevorzugt fiir Amino, gegebenenfalls einfach substituiert mit
Methyl, Ethyl, i-Propyl, i-Butyl, n-Propyl, n-Butyl, 2’-i-Pentyl, Methylcarbonyl,
Cyclopropylmethyl, Cyclopentyl, Prop-1-en-3-yl, 2-Methylbut-2-en-4-yl,
Methoxycarbonylcarbonyl, Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Propargyloxycarbonyl,
Ethoxycarbonylcarbonyl, Ethoxycarbonylmethyl, Benzyl oder Phenylcarbonyl (wobei
der Phenylring in Benzyl und Phenylcarbonyl wiederum gegebenenfalls substituiert ist

mit einem oder mehreren Brom- und/oder Chloratomen) und

steht weiterhin insbesondere bevorzugt fiir Amino, welches disubstituiert ist mit zwei
identischen Substituenten ausgewihlt aus Benzyl, Methyl, Ethyl, Methoxycarbonyl,
Ethoxycarbony! und Propargyloxycarbonyl, und

steht weiterhin insbesondere bevorzugt fiir 4-Methylpiperidin und

\3
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R2 steht weiterhin insbesondere bevorzugt fiir Chlor, Brom oder Jod.

R3 steht bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Brom, Cy-Cg-Alkyl, Halo-C|-Cg-alkyl, C|-Cg-
Alkoxy oder Di-C-Cg-alkylamino.

R3 steht besonders bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, i-Propyl, n-Propyl, Perhalo-
Cy-C3-alkyl, Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, i-Propoxy, Dimethylamino oder
Diethylamino.

R3 steht ganz besonders bevorzugt fiir Fluor, Chlor, Methyl, Trifluormethyl, Methoxy oder
Dimethylamino.

n steht ganz besonders bevorzugt fiir 0.

Eine weitere bevorzugte Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der

Formel (I), mit X, R, Rz, R? und n wie oben definiert, wobei wenn X fiir Phenyl steht,
substituiert durch C,-Cs-Alkyl, Cl, F, Br, CF;, C,-Cs-Alkenyl, C,-C;-Alkinyl, C,-C; Alkoxy,
Alkoxyalkyl, Phenyl, Benzyl, O-Phenyl oder O-Benzyl, und R? fiir NH, steht und R' fiir CFs,
Ci-Cs-Alky!l oder C;-Cs-Alkoxy-C;-Cs-Alkyl steht und n fiir 0 steht, dann ist X mindestens

zweifach substituiert und fiir den Fall dass X mit zwei identischen Substituenten substituiert ist,

stehen diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4 noch in Position 3 und 4.

Eine weitere bevorzugte Ausflihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der

Formel (1), ausgewihlt aus den Tabellen 1 bis 43, wobei

a)

b)

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 1, dann steht fiir den Fall, dass X
einfach substituiert ist, der Substituent von X nicht fiir F, Cl oder Br und wenn X mit
zwei identischen Substituenten ausgewihlt aus F, Cl und Br substituiert ist, dann stehen

diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4, noch in Position 3 und 4;

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 3, dann ist fiir den Fall, dass X
einfach substituiert ist der Substituent nicht CF; und fiir den Fall, dass X zweifach mit
CF; substituiert ist, dann stehen diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4,

noch in Position 3 und 4;

4
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¢) wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 8, dann stehen fiir den Fall, dass X
mit zwei identischen Substituenten ausgewihlt aus Methyl und Methoxy substituiert ist,

diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4, noch in Position 3 und 4;

d) wenn die Verbindungen ausgewiéhlt sind aus Tabelle 16 mit R' gleich C-Cs-Alkyl,
dann steht fiir den Fall, dass X einfach substituiert ist, der Substituent von X nicht fiir
F, Cl oder Br und fiir den Fall, dass X zweifach mit CI substituiert ist, dann stehen diese

zwei Substituenten weder in Position 2 und 4 noch in Position 3 und 4; und

e) wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 17 mit R' gleich CH,OMe,
CH,OEt oder CH(OMe)Me, dann steht fiir den Fall, dass X einfach substituiert ist, der
Substituent von X nicht fiir F, Cl oder Br und wenn X mit zwei identischen
Substituenten ausgewihlt aus F, Cl und Br substituiert ist, daﬁn stehen diese zwei

Substituenten weder in Position 2 und 4, noch in Position 3 und 4.

Eine weitere bevorzugte Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der
Formel (1), mit X, R', R%, R® und n wie oben definiert, wobei X zweifach mit zwei nicht

identischen Substituenten substituiert ist.

Eine weitere bevorzugte Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der
Formel (I), mit X, R', R%, R® und n wie oben definiert, wobei X zweifach substituiert ist und die

Substituenten in Position 3 und 5 stehen.

Eine weitere bevorzugte Ausfiihrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der
Formel (I), mit X, R', R, R® und n wie oben definiert, wobei X mindestens dreifach substituiert

ist.

Eine weitere bevorzugte Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der
Formel (), mit X, R!, R%, R® und n wie oben definiert, wobei X mindestens dreifach substituiert

ist und die Substituenten in Position 3, 4 und 5 oder Position 2, 3 und 5 stehen.

Eine weitere bevorzugte Ausfithrungsform der vorliegenden Erfindung sind Verbindungen der
Formel (I), mit X, R', R%, R® und n wie oben definiert, wobei R ausgewihlt ist aus
Fluormethyl,  Chlorfluormethyl, = Difluormethyl,  1-Fluor-n-Propyl,  1-Fluor-n-Butyl,
Difluorbrommethyl, Difluorchlormethyl, Dichlorfluormetyhl, 2-Fluor-i-Propyl, Perfluorethyl,
1,1,2,2-Tetrafluorethyl, 1,1-Difluorethyl, 2,2-Difluor-1-bromethyl oder 2,22-Trifluor-1-
methoxy-ethyl.
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Durch Halogen substituierte Reste, z.B. Haloalkyl, sind einfach oder mehrfach bis zur maximal
moglichen Substituentenzahl halogeniert. Bei mehrfacher Halogenierung koénnen die
Halogenatome gleich oder verschiéden sein. Halogen steht dabei fiir Fluor, Chlor, Brom oder

lod, insbesondere fiir Fluor, Chlor oder Brom.

5  Bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders bevorzugt und insbesondere bevorzugt sind
Verbindungen, welche jeweils die unter bevorzugt, besonders bevorzugt, ganz besonders

bevorzugt und insbesondere bevorzugt genannten Substituenten tragen.

Gesittigte oder ungesittigte Kohlenwasserstoffreste wie Alkyl oder Alkenyl konnen, auch in
Verbindung mit Heteroatomen, wie z.B. in Alkoxy, soweit méglich, jeweils geradkettig oder

10 verzweigt sein.

Gegebenenfalls substituierte Reste kénnen einfach oder mehrfach substituiert sein, wobei bei

o>

Mehrfachsubstitutionen die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen.

Die oben aufgefiihrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten Restedefinitionen
bzw. Erlduterungen kdnnen jedoch auch untereinander, also zwischen den jeweiligen Bereichen
15  und Vorzugsbereichen beliebig kombiniert werden. Sie gelten fiir die Endprodukte sowie fiir

die Vor- und Zwischenprodukte entsprechend.

Die Verbindungen der Formel (I) lassen sich in Abhédngigkeit von ihrem Substituenten R? in.

die Verbindungen der Formel (1A) und (IB) unterteilen:

(1 R\N/Re R*
® X N NG N=
<) DEW,
=,/ 3 1 N N 3
R’ N N R’ ‘ R R",
(1A) (IB)

20  wobei
X, R1, R3 und n die oben angegebenen Bedeutungen haben,

R4 fuir Halogen steht,
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fir Wasserstoff, Alkyl, Alkylcarbonyl, Alkoxycarbonyl, Alkenyloxycarbonyl,
Alkinyloxycarbonyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonylcarbonyl,
Benzyl oder Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring in Benzyl und Phenylcarbonyl
wiederum gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren Fluor, Brom-

und/oder Chloratomen) steht,

fiir Wasserstoff steht,
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RO weiterhin fiir den Fall, dass RS Benzyl, Alkyl, Alkylcarbonyl Alkoxycarbonyl,
Alkenyloxycarbonyl, oder Alkinyloxycarbonyl, ist, ebenfalls Benzyl, Alkyl,
Alkylcarbonyl, Alkoxycarbonyl, Alkenyloxycarbonyl oder Alkinyloxycarbonyl sein

kann, oder

5 RS und RO gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, ein Piperidin-,

Pyrrolidin- oder Morpholinrest bilden kdnnen.

Verbindungen der Formel (IA), bei denen R’ und R® gleichzeitig fiir Wasserstoff stehen, werde

im Folgenden als Verbindungen der Formel (IA-1) bezeichnet:

NH,
X N=—
—
Ty o
R’ N N Rsn

10 wobei X, R, R3 und n die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Verfahren (A)

Verbindungen der Formel (1A-1) werden z.B. nach folgendem Verfahren (A) synthetisiert:

N= N
H 9\ Z
N () 1
(1A) N _<}\, R? XJ/\(R (V)
|

2 n

Y
z
z

N
1
x R
o)
CN
R' (IB)
x)\(
OH
n X _ N=
CN - _ ,N—Q& . (1A-1)
x)YR1 (e 1SN N-TRS
HO OH

t8
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wobei X, R, R3 und n die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Beim erfindungsgemédssen Verfahren (A) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(IA-1) werden Ketonitrile, deren Tautomere oder Hydrate der Formeln (I1A), (IIB) bzw. (1IC)
mit Pyrimidinyl-Hydrazinen der Formel (III) kondensiert, wobei zunéichst Hydrazone der
Formel (IV) als Intermediat entstehen und bei lingerer Reaktionszeit und héherer Temperatur
der Ringschluss zum Aminopyrazol der Formel (IA) erfolgt. Dabei konnen Siuren als
Katalysator zugesetzt werden, wobei anorganische Sduren wie Salzsdure und organische Sauren

wie Sulfonsduren oder Essigsdure geeignet sein kénnen.
Die Synthese von strukturverwandten Aminopyrazolen wird beschrieben in

- R. Aggarwal et al, Bioorg. Med. Chem. 14 (2006), 6, 1785-1791

S. P. Singh et al, Eur. J. Med. Chem. 40 (2005), 922-927
- DE-A 2643640
- US 3,041,342

Die Ketonitrile konnen in den tautomeren Formen (IIA) und (IIB) und als Hydrat (1lIC)
vorliegen. Die Ausgangsverbindungen konnen auch in Form threr Salze eingesetzt werden, z.B.
konnen die Ketonitrile in Form ihrer Alkalisalze und die Pyrimdinyl-Hydrazine in Form ihrer

Hydrochloride verwendet werden.
Die Ketonitrile der Formel (1) lassen sich nach bekannten Methoden herstellen:
- W. R. Nes, Alfred Burger, J. Amer. Chem. Soc. 72 (1950), 5409-5413

Die Pyrimidinyl-Hydrazine der Formel (Il) sind zum Teil kommerziell verfiigbar. Die
Herstellung von Pyrimidinyl-Hydrazinen der Formel (llI) erfolgt nach den Methoden

beschrieben in:

- Methoden der Organischen Chemie (Houben-Weyl), Organische Stickstoff-
Verbindungen, Band E 16a, Teil 1, S. 678-775, Georg Thieme Verlag Stuttgart-
New York, 1990.
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Verfahren (B)

Alternativ konnen Verbindungen der Formel (IA-1) nach dem erfindungsgemiBen Verfahren

(B) synthetisiert werden:

N
/ : NH
XL"/R (IIA) FNH, x 2 A
_N-H W)
N

N=—
CN
{3
X)\(R’ (11B) NI

R n
OH (V1)
NH,
X _ N=
N r' (lIC) R N N R®
HO OH

LG = Halogen oder Alkylsulfonyl

Beim erfindungsgemdssen Verfahren (B) zur Herstellung der Verbindungen der Formel
(IA-1) werden 1-H-Aminopyrazole der Formel (V) mit Pyrimidinyl-Halogeniden bzw. -
Alkylsulfonen der Formel (VI) in Gegenwart einer Base in organischen Losungsmitteln

10 umgesetzt, wobei bevorzugt ein bestimmtes Isomer, das Aminopyrazol der Formel (IA-1),

gebildet wird.

Die 1-H-Aminopyrazole der Formel (V) lassen sich nach bekannten Methoden herstellen:
- DE-A 2643640
- C. Cheq et al, Bioorg. Med. Chem. Lett., 14 (2004), 14, 3669

15 - Gilligan, Paul J. et al, Bioorg. Med. Chem., 8, (2000), 1, 181 - 190
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Die Pyrimidinyl-Halogenide oder -Alkylsulfone der Formel (VI) sind zum Teil kommerziell

verfligbar oder lassen sich nach dem Fachmann bekannten Methoden synthetisieren.

Verfahren (C)

Erfindungsgemife Verbindungen der Formel (IA), in denen R oder R oder RS und RS nicht

fiir Wasserstoff stehen, lassen sich nach dem erfindungsgeméfien Verfahren (C) synthetisieren:

R, 3
NH N—H

2
N N= RS-LG RELG Nz N= +x = Ng—
= /N_<\ 3 - ~ /N—<\ ~ /N4<\
RN NTR RN NN N

(1A-1) (1A-2) (IA-3)

X, Rl, R3, RS, RS und n die oben angegebenen Bedeutungen haben konnen (R5 und RO aber
nicht fir Wasserstoff stehen) und LG fiir Halogen oder Alkylsulfony! steht.

Beim erfindungsgemissen Verfahren (C) zur Herstellung der Verbindungen der Formel (IC)
und (ID) werden Verbindungen der Formel (IA-1) mit einem oder zwei Alkylierungsmitteln
oder Acylierungsmitteln R>-LG bzw. RO-LG umgesetzt, wobei durch Monosubstitution und
Disubstitution Aminopyrazole der Formel (IA-2) und (IA-3) entstehen. Geeignete
Alkylierungsmittel sind Alkylbromide, Alkyldibromide, Alkyliodide, Alkyldiiodide,
Dialkylsulfate und Alkylsulfonate. Als Acylierungsmittel werden Carbonsdureanhydride und

Carbonsiurechloride verwendet.

Verfahren (D)

ErfindungsgemiBe Verbindungen der Formel (IB) werden z.B. nach Verfahren (D)

synthetisiert:
NH, R*
X _= N=  NO* Halogenid X _ N=
R’ N N Rsn R' N N Ran
(1A-1)

2l
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wobei X, Rl, R3, R4 und n die oben beschriebenen Bedeutungen haben.

Beim erfindungsgemissen Verfahren (D) zur Herstellung der Verbindungen der Formel (IB)
werden Aminopyrazole der Formel (IA-1) mit Nitrosylspezies in Gegenwart von geeigneten
Halogeniden umgesetzt, wobei nach der Bildung eines Diazo-Intermediates ein 5-
Halogenpyrazol der Formel (IB) entsteht. Geeignete Quellen fiir Nitrosylspezies sind
Alkalinitrite plus Sduren sowie Ester der salpetrigen Séure, z.B. Butylnitrit. Als Halogenide

konnen Alkalihalogenide sowie organische Halogenide, z.B. Bromoform verwendet werden.
Die Synthese von strukturverwandten 5-Halogenpyrazolen wird beschrieben in

- WO 2003/074492, S. 34, Bayer CropScience

3 Beck, James R. et al., J. Heterocycl. Chem., 24 (1987), 267-270

Verfahren (E)

Erfindungsgemifie Verbindungen der Formel (1A-1), in denen R1 fiir ein Oxim steht und die im
Folgenden als (IA-1-2) bezeichnet werden, werden z.B. nach Verfahren (E) aus den Acetalen

der Formel (IA-1-1) synthetisiert:

NH ' NH

2 2
A= N= RONH,, HCl . X\ = N=
RO N ’N—<\ & 3 N \N’N_<\ ;Z
N N R RO™ X N=P R
OR (A1) (1A-1-2)

wobei X, R3 und n die oben beschriebenen Bedeutungen haben und R fiir Alkyl steht.

Beim erfindungsgemissen Verfahren (E) zur Herstellung von 3-Oxim-Pyrazolen der Formel
(1A-1-2) werden - 3-Acetalpyrazole der Formel (IA-1-1) mit O-Alkyl-Hydroxylamin in

organischen Losungsmitteln in Gegenwart von Sduren umgesetzt.

e



o®

WO 2008/077483 ‘ PCT/EP2007/010839

-18 -

Verfahren (F)

ErfindungsgemiBe Verbindungen der Formel (IA-1), in denen R! fiir Cyano steht und die im

Folgenden als Verbindungen der Formel (IA-1-3) bezeichnet werden, werden z.B. nach

Verfahren (F) synthetisiert:

NH, NH
A N=\ NHOH HO X ‘N
N \ —_— = - ; '
RO \N/ N R3 N ~ /N‘<\ 3
n HO/ = N N R n
OR  ga-1-1) (1A-1-4)
|
Dehydratisierung
NH,
X N_;
—
— /N_-<\ 3
NN N—""R’,
(IA-1-3)

wobei X, R, R3 und n die oben beschriebenen Bedeutungen haben und wobei als

wasserentzichende Mittel Sdurechloride, z.B. Phosphoroxychlorid, oder Anhydride verwendet

werden.

23
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Verfahren (G)

Verbindungen der Formel (lA-1) konnen alternativ auch nach folgendem Verfahren (G)

synthetisiert werden:

CN
R'  (IA)

o)

N POCI, CN
o N
X —
9\ ()
3

‘ u N

| OH of N—Q
HN  N—7°R®

. Vil
Base, z.B. Et;N
N ¢ Losungsmittel
r' (IiC)
X NH,
HO OH X N=
= .

| N—§ ;2 (1A-1)

: -~ s

R1 N N R n

5  wobei X, Rl, R3 und n die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Beim erfindungsgemissen Verfahren (G) zur Herstellung der Verbindungen der Formel

(IA-1) werden Ketonitrile, deren Tautomere oder Hydrate der Formeln (I1A), (IIB) bzw. (1IC)

.y mit Chlorierungsmitteln, z.B. Phosphorylchlorid, Thionylchlorid, Phosgen, Chlor oder
' ~ Oxalylchlorid, gegebenenfalls in einem inerten organischen Losungsmittel verdiinnt, zu Chlor-
.» 10 acrylnitrilen (VII) umgesetzt, wobei die Reaktion im Temperaturbereich von -20 °C bis 120°C

durchgefiihrt werden kann.

In einem anschlieBenden Schritt erfolgt die Kondensation mit Pyrimidinyl-Hydrazinen (IlI) in
einem geeigneten organischen Losungsmittel in Gegenwart von basischen Hilfsreagentien, z.B.
Alkoholaten oder Stickstoffbasen, wobei die Reaktion im Temperaturbereich von -20 °C bis

15 120°C durchgefiihrt werden kann.

Die Ketonitrile konnen in den tautomeren Formen (IIA) und (IIB) und als Hydrat (lIC)

vorliegen. Die Ausgangsverbindungen kdnnen auch in Form ihrer Salze eingesetzt werden, z.B.
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konnen die Ketonitrile in Form ihrer Alkalisalze und die Pyrimdinyl-Hydrazine in Form ihrer

Hydrochloride verwendet werden.
Die Ketonitrile der Formel (II) lassen sich nach bekannten Methoden herstellen:
- W. R. Nes, Alfred Burger, J. Amer. Chem. Soc. 72 (1950), 5409-5413

Die Pyrimidinyl-Hydrazine der Formel () sind zum Teil kommerziell verfligbar. Die
Herstellung von Pyrimidinyl-Hydrazinen der Formel (Il) erfolgt nach den Methoden

beschrieben in:

- Methoden der Organischen Chemie (Houben-Weyl), Organische Stickstoff-
Verbindungen, Band E 16a, Teil 1, S. 678-775, Georg Thieme Verlag Stuttgart-
New York, 1990.

Die Chlor-acrylnitrile der Formel (VII) lassen sich ebenfalls nach bekannten Methoden

herstellen:
- JP08208620 (X = 4-CF3C4Hg und R' = CF;)

Verfahren (H)

Verbindungen der Formel (IA-1) konnen alternativ auch nach folgendem Verfahren (H)

synthetisiert werden:

NH X-B(OR), (VIII) NH

2
Br. | N Pdo (cat.), base X 2 N_S
/ /
=~ _< -1
~ /N—<\ ; 3 = /N \ 3(|A )
1 N N—"R*> R’ N N—"R",

(1A -1-5)

R

wobei X, R1, R3 und n die oben angegebenen Bedeutungen haben.

Beim erfindungsgemissen Verfahren (H) zur Herstellung der Verbindungen der Formel (IA-1)
werden Bromide oder lodide der Formel (I-A-1-5) mit Boronsduren oder Boronsiureestern der
Formel (VIII) in Gegenwart von geeigneten Palladium-Katalysatoren und Basen (Suzuki-
Reaktion) im Temperaturbereich von -20 °C bis 120°C in geeigneten Ldsungsmittein zur

Reaktion gebracht.
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Die Bromide oder lodide der Formel (I-A-1-5) lassen sich nach bekannten Methoden herstellen,

beschrieben z.B. in:
- W02005/11292

- Chemistry of Heterocyclic Compounds (New York, NY, United States), 41(1),
105-110; 2005

- Bioorganic & Medicinal Chemistry, 12(12), 3345-3355; 2004
- Journal of Medicinal Chemistry, 20(12), 1562-9; 1977

Die Boronséuren oder Boronséureester der Formel (V1II) sind zum Teil kommerziell verfiigbar
oder sie sind nach bekannten Methoden leicht herstellbar. Dies ist beispielsweise beschrieben

in:

- WO 99/64428.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe eignen sich bei guter Pflanzenvertriiglichkeit, giinstiger

Warmbliitertoxizitdt und guter Umweltvertrédglichkeit zum Schutz von Pflanzen und Pflanzen-
organen, zur Steigerung der Ernteertrige, Verbesserung der Qualitiit des Erntegutes und zur Be-
kimpfung von tierischen Schédlingen, insbesondere Insekten, Spinnentieren, Helminthen,
Nematoden und Mollusken, die in der Landwirtschaft, im Gartenbau, bet der Tierzucht, in For-
sten, in Gérten und Freizeiteinrichtungen, im Vorrats- und Materialschutz sowie auf dem
Hygienesektor vorkommen. Sie konnen vorzugsweise als Pflanzenschutzmittel eingesetzt
werden. Sie sind gegen normal sensible und resistente Arten sowie gegen alle oder einzelne

Entwicklungsstadien wirksam. Zu den oben erwihnten Schiidlingen gehéren:

Aus der Ordnung der Anoplura (Phthiraptera) z.B. Damalinia spp., Haematopinus spp.,
Linognathus spp., Pediculus spp., Trichodectes spp..

Aus der Klasse der Arachnida z.B. Acarus siro, Aceria sheldoni, Aculops spp., Aculus spp.,
Amblyomma spp., Argas spp., Boophi!us spp., Brevipalpus spp., Bryobia praetiosa,
Chorioptes spp., Dermanyssus gallinae, Eotetranychus spp., Epitrimerus pyri, Eutetranychus
spp., Eriophyes spp., Hemitarsonemus spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Latrodectus mactans,
Metatetranychus spp., Oligonychus spp., Ornithodoros spp., Panonychus spp., Phyllocoptruta

oleivora, Polyphagotarsonemus latus, Psoroptes spp., Rhipicephalus spp., Rhizoglyphus spp.,

26
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Sarcoptes spp., Scorpio maurus, Stenotarsonemus spp., Tarsonemus spp., Tetranychus spp.,

Vasates lycopersici.
Aus der Klasse der Bivalva z.B. Dreissena spp..
Aus der Ordnung der Chilopoda z.B. Geophilus spp., Scutigera spp..

Aus der Ordnung der Coleoptera z.B. Acanthoscelides obtectus, Adoretus spp., Agelastica alni,
Agriotes spp., Amphimallon solstitialis, Anobium punctatum, Anoplophora spp., Anthonomus
spp., Anthrenus spp., Apogonia spp., Atomaria spp., Attagenus spp., Bruchidius obtectus,
Bruchus spp., Ceuthorhynchus spp., Cleonus mendicus, Conoderus spp., Cosmopolites spp.,
Costelytra zealandica, Curculio spp., Cryptorhynchus lapathi, Dermestes spp., Diabrotica spp.,
Epilachna spp., Faustinus cubae, Gibbium psylloides, Heteronychus arator, Hylamorpha
elegans, Hylotrupes bajulus, Hypera postica, Hypothenemus spp., Lachnosterna consanguinea,
Leptinotarsa decemlineata, Lissorhoptrus oryzophilus, Lixus spp., Lyctus spp., Meligethes
aeneus, Melolontha melolontha, Migdolus spp., Monochamus spp., Naupactus xanthographus,
Niptus hololeucus, Oryctes rhinoceros, Oryzaephilus surinamensis, Otiorrhynchus sulcatus,
Oxycetonia jucunda, Phaedon cochleariae, Phyllophaga spp., Popillia japonica, Premnotrypes
spp., Psylliodes chrysocephala, Ptinus spp., Rhizobius ventralis, Rhizopertha dominica,
Sitophilus spp., Sphenophorus spp., Sternechus spp., Symphyletes spp., Tenebrio molitor,
Tribolium spp., Trogoderma spp., Tychius spp., Xylétrechus spp., Zabrus spp..

Aus der Ordnung der Collembola z.B. Onychiurus armatus.
Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia.
Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttulatus.

Aus der Ordnung der Diptera z.B. Aedes spp., Anopheles spp., Bibio hortulanus, Calliphora
erythrocephala, Ceratitis capitata, Chrysomyia spp., Cochliomyia spp., Cordylobia anthropo-
phaga, Culex spp., Cuterebra spp., Dacus oleae, Dermatobia hominis, Drosophila spp., Fannia
spp., Gastrophilus spp., Hylemyia spp., Hyppobosca spp., Hypoderma spp., Liriomyza spp..
Lucilia spp., Musca spp., Nezara spp., Oestrus spp., Oscinella frit, Pegomyia hyoscyami,

Phorbia spp., Stomoxys spp., Tabanus spp., Tannia spp., Tipula paludosa, Wohlfahrtia spp.

Aus der Klasse der Gastropoda z.B. Arion spp., Biomphalaria spp., Bulinus spp., Deroceras

spp., Galba spp., Lymnaea spp., Oncomelania spp., Succinea spp..

et
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Aus der Klasse der Helminthen z.B. Ancylostoma duodenale, Ancylostoma ceylanicum,
Acylostoma braziliensis, Ancylostoma spp., Ascaris lubricoides, Ascaris spp., Brugia malayi,
Brugia timori, Bunostomum spp., Chabertia spp., Clonorchis spp., Cooperia spp., Dicrocoelium
spp, Dictyocaulus filaria, Diphyllobothrium latum, Dracunculus medinensis, Echinococcus
granulosus, Echinococcus multilocularis, Enterobius vermicularis, Faciola spp., Haemonchus
spp., Heterakis spp., Hymenolepis nana, Hyostrongulus spp., Loa Loa, Nematodirus spp.,
Oesophagostomum  spp., Opisthorchis spp., Onchocerca volvulus, Ostertagia spp.,
Paragonimus spp.,  Schistosomen spp, Strongyloides fuelleborni, Strongyloides- stercoralis,
Stronyloides spp., Taenia saginata, Taenia solium, Trichinella spiralis, Trichinella nativa,
Trichinella britovi, Trichinella nelsoni, Trichinella pseudopsiralis, Trichostrongulus spp.,

Trichuris trichuria, Wuchereria bancrofti.
Weiterhin lassen sich Protozoen, wie Eimeria, bekdmpfen.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Anasa tristis, Antestiopsis spp., Blissus spp., Calocoris
spp., Campylomma livida, Cavelerius spp., Cimex spp., Creontiades dilutus, Dasynus piperis,
vDichelops furcatus, Diconocoris hewetti, Dysdercus spp., Euschistus spp., Eurygaster spp.,
Heliopeltis spp., Horcias nobilellus, Leptocorisa spp., Leptoglossus phyllopus, Lygus spp.,
Macropes excavatus, Miridae, Nezara spp., Oebalus spp., Pentomidae, Piesma quadrata,
Piezodorus spp., Psallus seriatus, Pseudacysta persea, Rhodnius spp., Sahlbergella singularis,

Scotinophora spp., Stephanitis nashi, Tibraca spp., Triatoma spp.

Aus der Ordnung der Homoptera z.B. Acyrthosipon spp., Aeneolamia spp., Agonoscena spp.,
Aleurodes spp., Aleurolobus barodensis, Aleurothrixus spp., Amrasca spp., Anuraphis cardui,
Aonidiella spp., Aphanostigma piri, Aphis spp., Arboridia apicalis, Aspidiella spp., Aspidiotus
spp., Atanus spp., Aulacorthum solani, Bemisia spp., Brachycaudus helichrysii, Brachycolus
spp., Brevicoryne brassicae, Calligypona marginata, Carneocephala fulgida, Ceratovacuna
lanigera, Cercopidae, Ceroplastes spp., Chaetosiphon fragaefolii, Chionaspis tegalensis,
Chlorita onukii, Chromaphis juglandicola, Chrysomphalus ficus, Cicadulina mbila,
Coccomytilus halli, Coccus spp., Cryptomyzus ribis, Dalbulus spp., Dialeurodes spp.,
Diaphorina spp., Diaspis spp., Doralis spp., Droéicha spp., Dysaphis spp., Dysmicoccus spp.,
Empoasca spp., Eriosoma spp., Erythroneura spp., Euscelis bilobatus, Geococcus coffeae,
Homalodisca coagulata, Hyalopterus arundinis, Icerya spp., Idiocerus spp., Idioscopus spp.,
Laodelphax striatellus, Lecanium spp., Lepidosaphes spp., Lipaphis erysimi, Macrosiphum
spp., Mahanarva fimbriolata, Melanaphis sacchari, Metcalfiella spp., Metopolophium
dirhodum, Monellia costalis, Monelliopsis pecanis, Myzus spp., Nasonovia ribisnigri, Nepho-

tettix spp., Nilaparvata lugens, Oncometopia spp., Orthezia praclonga, Parabemisia myricae,

28
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Paratrioza spp., Parlatoria spp., Pemphigus spp., Peregrinus maidis, Phenacoccus spp.,
Phloeomyzus passerinii, Phorodon humuli, Phylloxera spp., Pinnéspis aspidistrae, Planococcus
spp., Protopulvinaria pyriformis, Pseudaulacaspis pentagona, Pseudococcus spp., Psylla spp.,
Pteromalus spp., Pyrilla spp., Quadraspidiotus spp., Quesada gigas, Rastrococcus spp., Rhopa-
losiphum spp., Saissetia spp., Scaphoides titanus, Schizaphis graminum, Selenaspidus
articulatus, Sogata spp., Sogatella furcifera, Sogatodes spp., Stictocephala festina, Tenalaphara
malayensis, Tinocallis caryaefoliae, Tomaspis spp., Toxoptera spp., Trialeurodes vaporariorum,

Trioza spp., Typhlocyba spp., Unaspis spp., Viteus vitifolii.

Aus der Ordnung der Hymenoptera z.B. Diprion spp., Hoplocampa spp., Lasius spp., Mono-

- morium pharaonis, Vespa spp..
Aus der Ordnung der Isopoda z.B. Armadillidium vulgare, Oniscus asellus, Porcellio scaber.
Aus der Ordnung der Isoptera z.B. Reticulitermes spp., Odontotermes spp..

Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Acronicta major, Aedia leucomelas, Agrotis spp.,
Alabama argillacea, Anticarsia spp., Barathra brassicae, Bucculatrix thurberiella, Bupalus
© piniarius, Cacoecia podana, Capua reticulana, Carpocapsa pomonella, Cheimatobia brumata,
Chilo spp., Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Cnaphalocerus spp., Earias insulana,
Ephestia kuehniella, Euproctis chrysorrhoea, Euxoa spp., Feltia spp., Galleria mellonella,
Helicoverpa spp., Heliothis spp., Hofmannophila pseudospretella, Homona magnanima,
Hyponomeuta padella, Laphygma spp., Lithocolletis blancardella, Lithophane antennata,
Loxagrotis albicosta, Lymantria spp., Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Mocis
repanda, Mythimna separata, Oria spp., Oulema oryzae, Panolis flammea, Pectinophora gossy-
piella, Phyllocnistis citrella, Pieris spp., Plutella xylostella, Prodenia spp., Pseudaletia spp.,
Pseudoplusia includens, Pyrausta nubilalis, Spodoptera spp., Thermesia gemmatalis, Tinea

pellionella, Tineola bissellieila, Tortrix viridana, Trichoplusia spp..

Aus der Ordnung der Orthoptera z.B. Acheta domesticus, Blatta orientalis, Blattella germanica,
Gryllotalpa spp., Leucophaea maderae, Locusta spp., Melanoplus spp., Periplaneta americana,

Schistocerca gregaria.
Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Ceratophyllus spp., Xenopsylla cheopis.

Aus der Ordnung der Symphyla z.B. Scutigerella immaculata.
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Aus der Ordnung der Thysanoptera z.B. Baliothrips biformis, Enneothrips flavens, Frankliniella
spp., Heliothrips spp., Hercinothrips femoralis, Kakothrips spp., Rhipiphorothrips cruentatus,
Scirtothrips spp., Taeniothrips cardamoni, Thrips spp..

Aus der Ordnung der Thysanura z.B. Lepisma saccharina.

Zu den pflanzenparasitiren Nematoden gehoren z.B. Anguina spp., Aphelenchoides spp.,
Belonoaimus spp., Bursaphelenchus spp., Ditylenchus dipsaci, Globodera spp.,
Heliocotylenchus spp., Heterodera spp., Longidorus spp., Meloidogyne spp., Pratylenchus
spp., Radopholus similis, Rotylenchus spp., Trichodorus spp., Tylenchorhynchus spp.,

Tylenchulus spp., Tylenchulus semipenetrans, Xiphinema spp..

Die erfindungsgemifBen Verbindungen konnen gegebenenfalls in bestimmten Konzentrationen
bzw. Aufwandmengen auch als Herbizide, Safener, Wachstumsregulatoren oder Mittel zur
Verbesserung der Pflanzeneigenschaften, oder als Mikrob_izide, beispielsweise als Fungizide,
Antimykotika, Bakterizide, Virizide (einschlieSlich Mittel gegen Viroide) oder als Mittel gegen
MLO (Mycoplasma-like-organism) und RLO (Rickettsia-like-organism) verwendet werden. Sie
lassen sich gegebenenfalls auch als Zwischen- oder Vorprodukte fiir die Synthese weiterer

Wirkstoffe einsetzen.

Die Wirkstoffe konnen in die iiblichen Formulierungen iiberfiihrt werden, wie Ldsungen,
Emulsionen, Spritzpulver, wasser- und 6lbasierte Suspensionen, Pulver, Staubemittel, Pasten,
Iosliche Pulver, losliche Granulate, Streugranulate, Suspensions-Emulsions-Konzentrate,
Wirkstoff-imprignierte Naturstoffe, Wirkstoff-imprignierte synthetische Stoffe, Diingemittel

sowie Feinstverkapselungen in polymeren Stoffen.

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durch Vermischen der
Wirkstoffe mit Streckmitteln, also fliissigen Losungsmitteln und/oder festen Tragerstoffen,
gegebenenfalls unter Verwendung von oberflichenaktiven Mitteln, also Emulgiermitteln
und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden Mitteln. Die Herstellung der
Formulierungen erfolgt entweder in geeigneten Anlagen oder auch vor oder wihrend der

Anwendung.

Als Hilfsstoffe kénnen solche Stoffe Verwendung tinden, die geeignet sind, dem Mittel selbst
oder und/oder davon abgeleitete Zubereitungen (z.B. Spritzbrithen, Saatgutbeizen) besondere

Eigenschaften zu verleihen, wie bestimmte technische Eigenschaften und/oder auch besondere
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biologische Eigenschaften. Als typische Hilfsmittel kommen in Frage: Streckmittel, Losemittel

und Trégerstoffe.

Als Streckmittel eignen sich z.B. Wasser, polare und unpolare organische chemische
Flissigkeiten z.B. aus den Klassen der aromatischen und nicht-aromatischen
Kohlenwasserstoffe (wie Paraffine, Alkylbenzole, Alkylnaphthaline, Chlorbenzole), der
Alkohole und Polyole (die ggf. auch substituiert, verethert und/oder verestert sein konnen), der
Ketone (wie Aceton, Cyclohexanon), Ester (auch Fette und Ole) und (poly-)Ether, der
einfachen und substituierten Amine, Amide, Lactame (wie N-Alkylpyrrolidone) und Lactone,

der Sulfone und Sulfoxide (wie Dimethylsysulfoxid).

Im Falle der Benutzung von Wasser als Streckmittel konnen z.B. auch organische Losemittel
als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als fliissige Losemittel kommen im wesentlichen in
Frage: Aromaten, wie Xylol, Toluol, oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten und chlorierte
aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid,
aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erddlfraktionen,
mineralische und pflanzliche Ole, Alkohole, wie Butanol oder Glykol sowie deren Ether und
Ester, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, stark

polare Losungsmittel, wie Dimethylsulfoxid, sowie Wasser.
Als feste Trigerstoffe kommen in Frage:

z.B. Ammoniumsalze und natiirliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide,
Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie
hochdisperse Kieselsdure, Aluminiumoxid und Silikate, als feste Trigerstoffe fiir Granulate
kommen in Frage: z.B. gebrochene und fraktionierte natiirliche Gesteine wie Calcit, Marmor,
Bims, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen und organischen
Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Papier, Sigemehl, Kokosnuflschalen,
Maiskolben und Tabakstengeln; als Emulgier- und/oder schaumerzeugende Mittel kommen in
Frage: z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsdure-Ester,
Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, z.B. Alkylaryl-polyglykolether, Alkylsulfonate, Alkyl-
sulfate, Arylsulfonate sowie EiweiBlhydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage nicht-
ionische und/oder ionische Stoffe, z.B. aus den Klassen der Alkohol-POE- und/oder POP-Ether,
Saure- und/oder POP- POE-Ester, Alkyl-Aryl- und/oder POP- POE-Ether, Fett- und/oder POP-
POE-Addukte, POE- und/oder POP-Polyol Derivate, POE- und/oder POP-Sorbitan- oder-
Zucker-Addukte, Alky- oder Aryl-Sulfate, Sulfonate und Phosphate oder die entsprechenden

PO-Ether-Addukte. Ferner geeignete Oligo- oder Polymere, z.B. ausgehend von vinylischen
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Monomeren, von Acrylséure, aus EO und/oder PO allein oder in Verbindung mit z.B. (poly-)

Alkoholen oder (poly-) Aminen. Ferner konnen Einsatz finden Lignin und seine Sulfonséure-
Derivate, einfache und modifizierte Cellulosen, aromatische und/oder aliphatische

Sulfonsiuren sowic deren Addukte mit Formaldehyd.

Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche und
synthetische pulvrige, komige oder latexformige Polymere verwendet werden, wie Gummi-
arabicum, Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholipide, wie Kephaline

und Lecithine und synthetische Phospholipide.

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau
und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spuren-
nihrstoffe wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdin und Zink verwendet

werden.

Weitere Additive konnen Duftstoffe, mineralische oder vegetabile gegebenenfalls modifizierte
Ole, Wachse und Nihrstoffe (auch Spurennihrstoffe), wie Salze von Eisen, Mangan, Bor,
Kupfer, Kobalt, Molybdin und Zink sein.

Weiterhin enthalten sein kdnnen Stabilisatoren wie Kiltestabilisatoren, Konservierungsmittel,
Oxidationsschutzmittel, Lichtschutzmittel oder andere die chemische und / oder physikalische

Stabilitit verbessernde Mittel.

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 98 Gew.-% Wirkstoff,

vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %.

Der erfindungsgemille Wirkstoff kann in seinen handelsiiblichen Formulierungen sowie in den

aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Mischung mit anderen

Wirkstoffen wie Insektiziden, Lockstoffen, Sterilantien, Bakteriziden, Akariziden, Nemati- -

ziden, Fungiziden, wachstumsregulierenden Stoffen, Herbiziden, Safenern, Diingemittein oder

Semiochemicals vorliegen.

Besonders giinstige Mischpartner sind z.B. die folgenden:

Fungizide:

Inhibitoren der Nucleinsdure Synthese
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Benalaxyl, Benalaxyl-M, Bupirimat, Chiralaxyl, Clozylacon, Dimethirimol, Ethirimol,
Furalaxyl, Hymexazol, Mefenoxam, Metalaxyl, Metalaxyl-M, Ofurace, Oxadixyl,

Oxolinsdure
Inhibitoren der Mitose und Zellteilung

Benomyl, Carbendazim, Diethofencarb, Ethaboxam, Fuberidazole, Pencycuron,

Thiabendazol, Thiophanat-methyl, Zoxamid
Inhibitoren der Atmungskette Komplex I
Diflumetorim
Inhibitoren der Atmungskette Komplex II

Boscalid, Carboxin, Fenfuram, Flutolanil, Furametpyr, Furmecyclox, Mepronil,

Oxycarboxin, Penthiopyrad, Thifluzamid
Inhibitoren der Atmungskette Komplex [1

Azoxystrobin, Cyazofamid, Dimoxystrobin, Enestrobin, Famoxadon, Fenamidon,
Fluoxastrobin, Kresoximmethyl, Metominostrobin, Orysastrobin, Pyraclostrobin,

Picoxystrobin, Trifloxystrobin
Entkoppler

Dinocap, Fluazinam
Inhibitoren der ATP Produktion

Fentinacetat, Fentinchlorid, Fentinhydroxid, Silthiofam
Inhibitoren der Aminosiure- und Proteinbiosynthese

Andoprim, Blasticidin-S, Cyprodinil, Kasugamycin, Kasugamycinhydrochlorid Hydrat,
Mepanipyrim, Pyrimethanil

Inhibitoren der Signal-Transduktion
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Fenpiclonil, Fludioxonil, Quinoxyfen
Inhibitoren der Fett- und Membran Synthese
Chlozolinat, Iprodion, Procymidon, Vinclozolin

Ampropylfos, Kalium-Ampropylfos, Edifenphos, Etridiazol, Iprobenfos (IBP),

5 Isoprothiolan, Pyrazophos
Tolclofos-methyl, Biphenyl |
Iodoca-rb, Propamocarb, Propamocarb hydrochlorid, Propamocarb-Fosetylat
Inhibitoren de;' Ergosterol Biosynthese
Fenhexamid,

10 Azaconazol, Bitertanol, Bromuconazol, Cyproconazol, Diclobutrazol, Difenoconazol,
Diniconazol, Diniconazol-M, Epoxiconazol, Etaconazol, Fenarimol, Fenbuconazol,
Fluquinconazol, Flurprimidol, Flusilazol, Flutriafol, Furconazol, Furconazol-cis,
Hexaconazol, Imazalil, Imazalilsulfat Imibenconazol, Ipconazol, Metconazol,
Myclobutanil, Nuarimol, Oxpoconazol, Paclobutrazol, Penconazol, Pefurazoat

15 Prochloraz, Propiconazol, Prothioconazol, Pyrifenox, Simeconazol, Tebuconazol,
Tetraconazol, Triadimefon, Triadimenol, Triflumizol Triforin, Triticonazol, Uniconazol,

Voriconazol, Viniconazol,

Aldimorph, Dodemorph, Dodemorphacetat, Fenpropidin, Fenpropimorph, Spiroxamin,
Tridemorph,

20 Naftifin, Pyributicarb, Terbinafin
Inhibitoren der Zeliwand Synthese

Benthiavalicarb, Bialaphos, Dimethomorph, Flumorph, Iprovalicarb, Mandipropamid,

Polyoxins, Polyoxorim, Validamycin A

Inhibitoren der Melanin Biosynthese
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Carpropamid, Diclocymet, Fenoxanil, Phthalid, Pyroquilon, Tricyclazol

Resistenzinduktion

Acibenzolar-S-methyl, Probenazol, Tiadinil

Multisite

5 Captafol, Captan, Chlorothalonil, Kupfersalze wie: Kupferhydroxid, Kupfernaphthenat,
Kupferoxychlorid, Kupfersulfat, Kupferoxid, Oxin-Kupfer und Bordeaux Mischung,
Dichlofluanid, Dithianon, Dodin, Dodin freie Base, Ferbam, Folpet, Fluorofolpet,
Guazatin, Guazatinacetat, Iminoctadin, Iminoctadinalbesilat, Iminoctadintriacetat,
Mankupfer, Mancozeb, Maneb, Metiram, Metiram Zink, Propineb, Schwefel und

10 Schwefelpriparate enthaltend Calciumpolysulphid, Thiram, Tolylfluanid, Zineb, Ziram

Weitere Fungizide

Amibromdol, Benthiazol, Bethoxazin, Capsimycin, Carvon, Chinomethionat,
Chloropicrin, Cufraneb, Cyflufenamid, Cymoxanil; Dazomet, Debacarb, Diclomezine,
Dichlorophen, Dicloran, Difenzoquat, Difenzoquat Methylsulphat, Diphenylamin,
15 Ferimzon, Flumetover, Flusulfamid, Fluopicolid, Fluoroimid, Fosetyl-Aluminium,
Fosetyl-Caclcium,  Fosetyl-Natrium, Hexachlorobenzol,  8-Hydroxychinolinsulfat,
Irumamycin, Isotianil, Methasulphocarb, Metrafenon, Methyl Isothiocyanat,
Mildiomycin, Natamycin, Nickel dimethyldithiocarbamat, Nitrothal-isopropyl,
Octhilinon, Oxamocarb, Oxyfenthiin, Pentachlorphenol und Salze, 2-Phenylphenol und
20 Salze, Piperalin, Propanosin-Natrium, Proquinazid, Pyribencarb, Pyrrolnitrin, Quintozen,

Tecloftalam, Tecnazen, Triazoxid, Trichlamid, Valiphenal , Zarilamid,

2-(2-{[6-(3-Chlor-2-methylphenoxy)-5-fluorpyrimidin-4-ylJoxy} phenyi)-2-

(methoxyimino)-N-methylacetamid,

2-[{[{1-[3(1Fluor-2-phenylethyl)oxy] phenyl] ethylidenJaminoJoxy]methyl]-alpha-

25 (methoxyimino)-N-methyl-alpha-benzacetamid,
cis-1-(4-Chlorphenyl)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-yl)-cycloheptanol,

1-[(4-Methoxyphenoxy)methyl]-2,2-dimethylpropyl- 1 H-imidazol-1- carbonsiure,
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2,3,5,6-Tetrachlor-4-(methylsulfonyl)-pyridin,
2-Butoxy-6-iod-3-propyl-benzopyranon-4-on,
2-Chlor-N-(2,3-dihydro-1,1,3-trimethyl- 1 H-inden-4-yl)-3-pyridincarboxamid,
3,4,S-Trichlor-2,6-pyridindicarbonitril,
3-[5-(4-Chlorphenyl)-2,3-dimethylisoxazolidin-3-yl]pyridin,

5-Chlor-6-(2,4,6-trifluorophenyl)-N-[(1R)-1,2,2-trimethylpropyl][1,2,4]triazolo[ 1,5-

a]pyrimidin-7-amin,

5-Chlor-7-(4-methylpiperidin-1-y1)-6-(2,4,6-trifluorophenyl)[ 1,2,4]triazolo[ 1,5-

a]pyrimidin,

5-Chlor-N-[(1R)-1,2-dimethylpropyl]-6-(2,4,6-trifluorophenyl) [1,2,4]triazolo[1,5-

a]pyrimidin-7-amin,

Methyl 2-[[[cyclopropyl[(4-methoxyphenyl) imino]methyljthio]methyl]-.alpha.-

(methoxymethylen)- benzacetat,
Methyl 1-(2,3-dihydro-2,2-dimethyl-1H-inden-1-yl)-1H-imidazole-5-carboxylat,

N-(3',4"-dichlor-5-fluorbiphenyl-2-yl)-3-(difluormethyl)- 1 -methyl- 1H-pyrazol-4-

carboxamid,
N-(3-Ethyl-3,5,5-trimethyl-cyclohexyl)-3-f0rmylamino-2—hydroxy-benzamid,
N-(4-Chlor-2-nitrophenyl)-N-ethyl-4-methyl-benzenesulfonamid,
N-(4-chlorbenzyl)-3-[3-methoxy-4-(prop-2-yn-1-yloxy)phenyl]propanamid,

N-[(4-chlorphenyl)(cyano)methyl]-3-[3-methoxy-4-(prop-2-yn-1-
yloxy)phenyl]propanamid,

N-(5-Brom-3-chlorpyridin-2-yl)methyl-2,4-dichlornicotinamid,
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N-[1-(5-Brom-3-chloropyridin-2-yl)ethyl]-2,4-dichloronicotinamid,

(25)-N-[2-[4-[[3-(4-chlorophenyl)-2-propinyl]oxy]-3-methoxyphenyl]ethyi]- 3-methyl-2-
[(methylsulfonyl)amino]-butanamid,

N-{(Z)-[(cyclopropylmethoxy) imino][6-(difluormethoxy)-2,3-difluorphenyl]methyl}-2-

benzacetamid,

N-{2-[ 1, 1'-bi(cyclopropyl)-2-yl]phenyl}-3-(difluormethyl)-1-methyl-1H-pyrazol-4-

carboxamid,
N-{2-[3-Chlor-5-(trifluormethyl)pyridin-2-yl]ethyl}-2-(trifluoromethyl)benzamid,

N-ethyl-N-methyl-N'-{2-methyI-5-(trifluormethyl)-4-[3-
(trimethylsilyl)propoxy]phenyl}imidoformamid,

N-ethyl-N-methyl-N'-{2-methyl-5-(difluormethyl)-4-[3-
(trimethylsilyl)propoxy]phenyl}imidoformamid, V

O-[1-{(4-Methoxyphenoxy)methyl]-2,2-dimethylpropy!]-1H-imidazol- 1- carbothioic acid,
2-Amino-4-methyl-N-phenyl-5-thiazolcarboxamid,

2,4-Dihydro-5-methoxy-2-methyl-4-[[[[ 1-[3-(trifluoromethyl)-phenyl]-ethyliden]-amino]-
oxy]-methyl}-phenyl]}-3H-1,2,4-triazol-3-on (CAS Nr. 185336-79-2),

N-(6-Methoxy-3-pyridinyl)-cyclopropan carboxamid,
Bakterizide:

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-Dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin,
Octhilinon, Furancarbonsdure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam,

Kupfersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen.
Insektizide / Akarizide / Nematizide:

Acetylcholinesterase (AChE) Inhibitoren
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Carbamate,

zum Beispiel Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb, Aminocarb, Bendiocarb,
Benfuracarb, Bufencarb, Butacarb, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl, Carbo-
furan, Carbosulfan, Cloethocarb, Dimetilan, Ethiofencarb, Fenobucarb, Fenothiocarb,
Formetanate, Furathiocarb, Isoprocarb, Metam-sodium, Methiocarb, Methomyl,
Metolcarb, Oxamyl, Pirimicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb, Thiofanox,

Trimethacarb, XMC, Xylylcarb, Triazamate

Organophosphate,

zum Beispiel Acephate, Azamethiphos, Azinphos (-methyl, -ethyl), Bromophos-ethyl,
Bromfenvinfos (-methyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorethoxyfos,
Chlorfenvinphos, =~ Chlormephos,  Chlorpyrifos  (-methyl/-ethyl), = Coumaphos,
Cyanofenphos, Cyanophos, Chlorfenvinphos, Demeton-S-methyl, Demeton-S-
methylsulphon, Dialifos, Diazinon, Dichlofenthion, Dichlorvos/DDVP, Dicrotophos,
Dimethoate, Dimethylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, EPN, Ethion, Ethoprophos,
Etrimfos, Famphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fenthion, Flupyrazofos,
Fonofos, Formothion, Fosmethilan, Fosthiazate, Heptenophos, lodofenphos, Iproben-
fos, Isazofos, Isofenphos, Isopropyl O-salicylate, Isoxathion, Malathion, Mecarbam,
Methacrifos, Methamidophos, Methidathion, Mevinphos, Monocrotophos, Naled,
Omethoate, Oxydemeton-methyl, Parathion (-methyl/-ethyl), Phenthoate, Phorate,
Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Pirimiphos (-methyl/-
ethyl), Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Prothiofos, Prothoate, Pyraclofos,
Pyridaphenthion, Pyridathion, Quinalphos, Sebufos, Sulfotep, Sulprofos, Tebupirimfos,
Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon, Triazophos, Triclorfon, Vamido-

thion

Natrium-Kanal-Modulatoren / Spannungsabhéngige Natrium-Kanal-Blocker

Pyrethroide,

zum Beispiel Acrinathrin, Allethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-Cyfluthrin, Bifenthrin,
Bioallethrin, Bioallethrin-S-cyclopentyl-isomer, Bioethanomethrin, Biopermethrin,
Bioresmethrin, Chlovaporthrin, Cis-Cypermethrin, Cis-Resmethrin, Cis-Permethrin,
Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cypermethrin (alpha-, beta-, theta-,
zeta-), Cyphenothrin, Deltamethrin, Empenthrin (1R-isomer), Esfenvalerate, Eto-
fenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, Fenpyrithrin, Fenvalerate, Flubrocythrinate,
Flucythrinate, Flufenprox, Flumethrin, Fluvalinate, Fubfenprox, Gamma-Cyhalothrin,

Imiprothrin, Kadethrin, Lambda- Cyhalothrin, Metofluthrin, Permethrin (cis-,
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trans-), Phenothrin (1R-trans isomer), Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, Pyres--
methrin, Resmethrin, RU 15525, Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethrin,
Tetramethrin (-1R- isomer), Tralomethrin, Transfluthrin, ZXI 8901, Pyrethrins
(pyrethrum)

5 DDT

Oxadiazine,

zum Beispiel Indoxacarb

Semicarbazon,

zum Beispiel Metaflumizon (BAS3201)

10 Acetylcholin-Rezeptor-Agonisten/-Antagonisten

Chloronicotinyle,
zum Beispiel Acetamiprid, Clothianidin, Dinotefuran, Imidacloprid, Nitenpyram, Ni-

thiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam
Nicotine, Bensultap, Cartap
15 Acetylcholin-Rezeptor-Modulatoren

Spinosyne,

zum Beispiel Spinosad, Spinetoram

¢

‘ GABA-gesteuerte Chlorid-Kanal-Antagonisten

Organochlorine,
20 zum Beispiel Camphechlor, Chlordane, Endosulfan, Gamma-HCH, HCH, Heptachlor,
Lindane, Methoxychlor '

Fiprole,
zum Beispiel Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Pyrafluprole, Pyriprole, Vaniliprole

Chlorid-Kanal-Aktivatoren
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Mectine,
zum Beispiel Abamectin, Emamectin, Emamectin-benzoate, Ivermectin, Lepimectin,

Milbemycin

Juvenilhormon-Mimetika,
5 zum Beispiel Diofenolan, Epofenonane, Fenoxycarb, Hydroprene, Kinoprene,

Methoprene, Pyriproxifen, Triprene
Ecdysonagonisten/disruptoren

Diacylhydrazine,

zum Beispiel Chromafenozide, Halofenozide, Methoxyfenozide, Tebufenozide
10 - Inhibitoren der Chitinbiosynthese

Benzoylharnstoffe,
zum Beispiel Bistrifluron, Chlofluazuron, Diflubenzuron, Fluazuron, Flucycloxuron,
Flufenoxuron, Hexaflumuron, Lufenuron, Novaluron, Noviflumuron, Penfluron,

Teflubenzuron, Triflumuron
15 Buprofezin
Cyromazine
Inhibitoren der oxidativen Phosphorylierung, ATP-Disruptoren
Diafenthiuron

Organozinnverbindungen,

20 zum Beispiel Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-oxide
Entkoppler der oxidativen Phosphorylierung durch Unterbrechung des H-Protongradienten

Pyrrole,

zum Beispiel Chlorfenapyr

Dinitrophenole,

25 zum Beispiel Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC, Meptyldinocap
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Site-I-Elektronentransportinhibitoren

METT's,
zum Beispiel Fenazaquin, Fenpyroximate, Pyrimidifen, Pyridaben, Tebufenpyrad,

Tolfenpyrad

Hydramethylnon

Dicofol

Site-1I-Elektronentransportinhibitoren

Rotenone

Site-11I-Elektronentransportinhibitoren

Acequinocyl, Fluacrypyrim

Mikrobielle Disruptoren der Insektendarmmembran

Bacillus thuringiensis-Stimme

Inhibitoren der Fettsynthese

Tetronsiuren,

zum Beispiel Spirodiclofen, Spiromesifen,

Tetrams&uren,

zum  Beispiel Spirotetramat, cis-3-(2,5-dimethylphenyl)-4-hydroxy-8-methoxy-1-

azaspiro[4.5]dec-3-en-2-on

Carboxamide,

zum Beispiel Flonicamid

Oktopaminerge Agonisten,

gt



o9

WO 2008/077483 PCT/EP2007/010839
-37-

zum Beispiel Amitraz.

Inhibitoren der Magnesium-stimulierten ATPase,

Propargite

Nereistoxin-Analoge,

5 zum Beispiel Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiosultap-sodium

Agonisten des Ryanodin-Rezeptors,

Benzoesduredicarboxamide,

zum Beispiel Flubendiamid

Anthranilamide,

10 Zum Beispiel Rynaxypyr (3-bromo-N-{4-chloro-2-methyl-6-
[(methylamino)carbonyl]phenyl}-1-(3-chloropyridin-2-yl)-1H-pyrazole-5-carboxamide)

Biologika, Hormone oder Pheromone

Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarrhizium spec.,

Paecilomyces spec., Thuringiensin, Verticillium spec.

15 Wirkstoffe mit unbekannten oder nicht spezifischen Wirkmechanismen

Begasungsmittel,

zum Beispiel Aluminium phosphide, Methyl bromide, Sulfuryl fluoride

Frafhemmer,

zum Beispiel Cryolite, Flonicamid, Pymetrozine

20 Milbenwachstumsinhibitoren,

zum Beispiel Clofentezine, Etoxazole, Hexythiazox

L
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Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate, Buprofezin,
Chinomethionat, Chlordimeform, Chlorobenzilate, Chloropicrin, Clothiazoben, Cyclo-
prene, Cyflumetofen, Dicyclanil, Fenoxacrim, Fentrifanil, Flubenzimine, Flufenerim,
Flutenzin, Gossyplure, Hydramethylnone, Japonilure, Metoxadiazone, Petroleum,
Piperonyl butoxide, Potassium oleate, Pyridalyl, Sulfluramid, Tetradifon, Tetrasul, Tri-

arathene,Verbutin

Auch eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstoffen, wie Herbiziden, Diingemitteln,
Wachstumsregulatoren, Safenern, Semiochemicals, oder auch mit Mitteln zur Verbesserung der

Pflanzeneigenschaften ist mdglich.

Die erfindungsgemiBen Wirkstoffe kdnnen ferner beim Einsatz als Insektizide in ihren handels-
iiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungs-
formen in Mischung mit Synergisten vorliegen. Synergisten sind Verbindungen, durch die die
Wirkung der Wirkstoffe gesteigert wird, ohne daB3 der zugesetzte Synergist selbst aktiv wirksam

sein muf}.

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe konnen ferner beim Einsatz als Insektizide in ihren handels-
iiblichen Formulierungen sowie in den aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungs-
formen in Mischungen mit Hemmstoffen vorliegen, die einen Abbau des Wirkstoffes nach
Anwendung in der Umgebung der Pflanze, auf der Oberfliche von Pflanzenteilen oder in

pflanzlichen Geweben vermindern.

Der Wirkstoffgehalt der aus den handelsiiblichen Formulierungen bereiteten Anwendungs-
formen kann in weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der Anwendungs-
formen kann von 0,00000001 bis zu 95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,00001 und

1 Gew.-% liegen.
Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen angepafBten iiblichen Weise.

Erfindungsgemidl} kénnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen
werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und
unerwiinschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieBlich natiirlich vorkommender
Kulturpflanzen). Kulturpflanzen kénnen Ptlanzen sein, die durch konventionelle Ziichtungs-
und Optimierungsmethoden oder durch biotechnologische und gentechnologische Methoden
oder Kombinationen dieser Methoden erhalten werden kdnnen, einschlieBlich der transgenen

Pflanzen und einschlieBlich der durch Sortenschutzrechte schiitzbaren oder nicht schiitzbaren

Q3
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Pflanzensorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und
Organe der Pflanzen, wie SproB, Blatt, Bliite und Wurzel verstanden werden, wobei
beispielhaft Blitter, Nadeln, Stengel, Stimme, Bliiten, Fruchtkorper, Friichte und Saatgut sowie
Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzenteilen gehért auch Erntegut
sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial, beispielsweise Stecklinge, Knollen,

Rhizome, Ableger und Saatgut.

Die erfindungsgemife Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen erfolgt
direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagerraum nach den
iiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Sprithen, Verdampfen, Vernebeln,
Streuen, Aufstreichen, Injizieren und bei Vermehrungsmaterial, insbesondere bei Saatgut,

weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges Umhiillen.

Wie bereits oben erwihnt, konnen erfindungsgemiB alle Pflanzen und deren Teile behandelt
werden. In einer bevorzugten Ausfiihrungsform werden wild vorkommende oder durch
konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzung oder Protoplastenfusion erhaltenen
Pflanzenarten und Pflanzensorten sowie deren Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten
Ausfiihrungsform werden transgene Pflanzen und Pflanzensorten, die durch gentechnologische
Methoden gegebenenfalls in Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden
(Genetically Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Die Begriffe "Teile" bzw. "Teile

von Pflanzen" oder "Pflanzenteile” wurden oben erldutert.

Besonders bevorzugt werden erfindungsgemil Pflanzen der jeweils handelsiiblichen oder in
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten versteht man Pflanzen
mit neuen Eigenschaften ("Traits"), die sowohl durch konventionelle Ziichtung, durch
Mutagenese oder durch rekombinante DNA-Techniken geziichtet worden sind. Dies kdnnen

Sorten, Bio- und Genotypen sein.

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen
(Boden, Klima, Vegetationsperiode, Emihrung) konnen durch die -erfindungsgemibBe
Behandlung auch iiberadditive ("synergistische") Effekte auftreten. So sind beispielsweise
erniedrigte Aufwandmengen und/oder Erweiterungen des Wirkungsspektrums und/oder eine
Verstdrkung der Wirkung der erfindungsgemid verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres
Pflanzenwachstum, erhéhte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhéhte
Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhshte Bliihleistung,

erleichterte Ernte, Beschleunigung der Reife, hohere Ernteertrdge, h6here Qualitdt und/oder
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hoherer Emahrungswert der Ernteprodukte, hshere Lagerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der

Emteprodukte moglich, die iiber die eigentlich zu erwartenden Effekte hinausgehen.

Zu den bevorzugten erfindungsgemdB zu behandelnden transgenen (gentechnologisch
erhaltenen) Pflanzen bzw. Pflanzensorten gehoren alle Pflanzen, die durch die gentechno-
logische Modifikation genetisches Material erhielten, welches diesen Pflanzen besondere
vorteilhafte wertvolle Eigenschaften ("Traits") verleiht. Beispiele fiir solche Eigenschaften sind
besseres Pflanzenwachstum, erhohte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen,
erhohte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhdhte
Bliihleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hohere Emnteertrige, hohere
Qualitit und/oder hoherer Emahrungswert der Ernteprodukte, héhere Lagerfihigkeit und/oder
Bearbeitbarkeit der Ernteprodukte. Weitere und besonders hervorgehobene Beispiele fiir solche
Eigenschaften sind eine erhhte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und mikrobielle Schid-
linge, wie gegeniiber Insekten, Milben, pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien und/oder Viren
sowie eine erhohte Toleranz der Pflanzen gegen bestimmte herbizide Wirkstoffe. Als Beispiele
transgener Pflanzen werden die wichtigen Kulturpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Mais,
Soja, Kartoffel, Zuckerriiben, Tomaten, Erbsen und andere Gemiisesorten, Baumwolle, Tabak,
Raps, sowie Obstpflanzen (mit den Friichten Apfel, Birnen, Zitrusfriichten und Weintrauben)
erwihnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Tabak und Raps besonders hervorgehoben
werden. Als Eigenschaften ("Traits") werden besonders hervorgehoben die erhdhte Abwehr der
Pflanzen gegen Insekten, Spinnentiere, Nematoden und Schnecken durch in den Pflanzen
entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch das genetische Material aus Bacillus

Thuringiensis (z.B. durch die Gene CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CryllA, CrylllA, CryllIB2,

Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und CrylF sowie deren Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt:

werden (im folgenden "Bt Pflanzen"). Als Eigenschaften ("Traits") werden auch besonders
hervorgehoben die erhéhte Abwehr von Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren durch
Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), ~ Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie
Resistenzgene und entsprechend exprimierte Proteine und Toxine. Als Eigenschaften ("Traits")
werden weiterhin besonders hervorgehoben die erhshte Toleranz der Pflanzen gegeniiber be-
stimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Sulfonylharnstoffen,
Glyphosate oder Phosphinotricin (z.B. "PAT"-Gen). Die jeweils die gewiinschten
Eigenschaften ("Traits") verleihenden Gene kénnen auch in Kombinationen miteinander in den
transgenen Pflanzen vorkommen. Als' Beispiele fiir "Bt Pflanzen" scien Maissorten,
Baumwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungen
YIELD GARD® (z.B. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut® (z.B. Mais), StarLink® (z.B.
Mais), Bollgard® (Baumwolle), Nucotn® (Baumwolle) und NewLeaf® (Kartoffel) vertrieben
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werden. Als Beispiele fir Herbizid-tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und
Sojasorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungen Roundup Ready® (Toleranz gegen
Glyphosate z.B. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosphinotricin, z.B.
Raps), IMI® (Toleranz gegen Imidazolinone) und STS® (Toleranz gegen Sulfonylharnstoffe
z.B. Mais) vertrieben werden. Als Herbizid- resistente (konventionell auf Herbizid-Toleranz

geziichtete) Pflanzen seien auch die unter der Bezeichnung Clearfield® vertriebenen Sorten

(z.B. Mais) erwihnt. Selbstverstindlich gelten diese Aussagen auch fiir in der Zukunft -

entwickelte bzw. zukiinftig auf den Markt kommende Pflanzensorten mit diesen oder zukiinftig

entwickelten genetischen Eigenschaften ("Traits").

Die aufgefithrten Pflanzen konnen besonders vorteilhaft erfindungsgemiB mit den Ver-
bindungen der allgemeinen Formel I bzw. den erfindungsgemiflen Wirkstoffmischungen
behandelt werden. Die bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen
Vorzugsbereiche gelten auch fiir die Behandlung dieser Pflanzen. Besonders hervorgehoben sei
die Pflanzenbehandlung mit den im vorliegenden Text speziell aufgefiihrten Verbindungen

bzw. Mischungen.

Die erfindungsgemifien Wirkstoffe wirken nicht nur gegen Pflanzen-, Hygiene- und
Vorratsschiddlinge, sondern auch auf dem veterindrmedizinischen Sektor gegen tierische
Parasiten (Ekto- und Endoparasiten) wie Schildzecken, Lederzecken, Riudemilben, Lauf-
milben, Fliegen (stechend und leckend), parasitierende Fliegenlarven, Liuse, Haarlinge,

Federlinge und Flohe. Zu diesen Parasiten gehoren:

Aus der Ordnung der Anoplurida z.B. Haematopinus spp., Linognathus spp., Pediculus spp.,
Phtirus spp., Solenopotes spp..

Aus der Ordnung der Mallophagida und den Unterordnungen Amblycerina sowie Ischnocerina
z.B. Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola spp., Werneckiella spp.,

Lepikentron spp., Damalina spp., Trichodectes spp., Felicola spp..

Aus der Ordnung Diptera und den Unterordnungen Nematocerina sowie Brachycerina z.B.
Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium spp., Eusimulium spp., Phlebotomus spp.,
Lutzomyia spp., Culicoides spp., Chrysops spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp.,
Haematopota spp., Philipomyia spp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys spp.,
Haematobia spp., Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora spp., Lucilia spp.,
Chrysomyia spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus spp., Hypoderma spp.,
Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp., Melophagus spp..
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Aus der Ordnung der Siphonapterida z.B. Pulex spp., Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp.,
Ceratophyllus spp..

Aus der Ordnung der Heteropterida z.B. Cimex spp., Triatoma spp., Rhodnius spp.,
Panstrongylus spp..

Aus der Ordnung der Blattarida z.B. Blatta orientalis, Periplaneta americana, Blattela

germanica, Supella spp..

Aus der Unterklasse der Acari (Acarina) und den Ordnungen der Meta- sowie Mesostigmata
z.B. Argas spp., Ornithodorus spp., Otobius spp., Ixodes spp., Amblyomma spp., Boophilus
spp., Dermacentor spp., Haemophysalis spp., Hyalomma spp., Rhipicephalus spp.,

Dermanyssus spp., Raillietia spp., Pneumonyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp..

Aus der Ordnung der Actinedida (Prostigmata) und Acaridida (Astigmata) z.B. Acarapis spp.,
Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates spp., Demodex spp.,
Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp.,
Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptes
spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp., Laminosioptes spp..

Die erfindungsgemiflen Wirkstoffe der Formel (I) eignen sich auch zur Bekdmpfung von
Arthropoden, die landwirtschaftliche Nutztiere, wie z.B. Rinder, Schafe, Ziegen, Pferde,
Schweine, Esel, Kamele, Biiffel, Kaninchen, Hiihner, Puten, Enten, Ginse, Bienen, sonstige
Haustiere wie z.B. Hunde, Katzen, Stubenvigel, Aquarienfische sowie sogenannte Versuchs-
tiere, wie z.B. Hamster, Meerschweinchen, Ratten und Miuse befallen. Durch die Bekdampfung
dieser Arthropoden sollen Todesfille und Leistungsminderungen (bei Fleisch, Milch, Wolle,
Hiduten, Eiern, Honig usw.) vermindert werden, so daB durch den Einsatz der

erfindungsgemiBen Wirkstoffe eine wirtschaftlichere und einfachere Tierhaltung moglich ist.

Die Anwendung der erfindungsgemiBen Wirkstoffe geschieht im Veterindrsektor und bei der
Tierhaltung in bekannter Weise durch enterale Verabreichung in Form von beispielsweise Tab-
letten, Kapseln, Trinken, Drenchen, Granulaten, Pasten, Boli, des feed-through-Verfahrens,
von Zipfchen, durch parenterale Verabreichung, wie zum Beispiel durch Injektionen (intra-
muskulir, subcutan, intravends, intraperitonal u.a.), Implantate, durch nasale Applikation, durch
dermale Anwendung in Form beispielsweise des Tauchens oder Badens (Dippen), Spriihens

(Spray), AufgieBens (Pour-on und Spot-on), des Waschens, des Einpuderns sowie mit Hilfe von
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wirkstoffhaltigen =~ Formkorpern, wie  Halsbdndern,  Ohrmarken,  Schwanzmarken,

GliedmaBenbindern, Halftern, Markierungsvorrichtungen usw.

Bei der Anwendung fiir Vieh, Gefliigel, Haustiere etc. kann man die Wirkstoffe der Formel (1)
als Formulierungen (beispielsweise Pulver, Emulsionen, flieifihige Mittel), die die Wirkstoffe
in einer Menge von | bis 80 Gew.-% enthalten, direkt oder nach 100 bis 10 000-facher

Verdiinnung anwenden oder sie als chemisches Bad verwenden.

AuBerdem wurde gefunden, daB die erfindungsgemifien Verbindungen eine hohe insektizide

Wirkung gegen Insekten zeigen, die technische Materialien zerstoren.

Beispielhaft und vorzugsweise - ohne jedoch zu limitieren - seien die folgenden Insekten

genannt:

Kifer wie Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis, Anobium punctatum, Xestobium
rufovillosum, Ptilinus pecticornis, Dendrobium pertinex, Ernobius mollis, Priobium carpini,
Lyctus brunneus, Lyctus africanus, Lyctus planicollis, Lyctus linearis, Lyctus pubescens,
Trogoxylon aequale, Minthes rugicollis, Xyleborus spec. Tryptodendron spec. Apate
monachus, Bostrychus capucins, Heterobostrychus brunneus, Sinoxylon spec. Dinoderus

minutus;
Hautfliigler wie Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus gigas taignus, Urocerus augur;

Termiten wie Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis, Heterotermes indicola,
Reticulitermes flavipes, Reticulitermes santonensis, Reticulitermes lucifugus, Mastotermes

darwiniensis, Zootermopsis nevadensis, Coptotermes formosanus;
Borstenschwiinze wie Lepisma saccharina.

Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammenhang nicht-lebende Materialien
zu verstehen, wie vorzugsweise Kunststoffe, Klebstoffe, Leime, Papiere und Kartone, Leder,

Holz, Holzverarbeitungsprodukte und Anstrichmittel.

Die anwendungsfertigen Mittel konnen gegebenenfalls noch weitere Insektizide und ge-

gebenenfalls noch ein oder mehrere Fungizide enthalten.
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Hinsichtlich méglicher zusdtzlicher Zumischpartner sei auf die oben genannten Insektizide und

Fungizide verwiesen.

Zugleich konnen die erfindungsgeméfien Verbindungen zum Schutz vor Bewuchs von Gegen-
stinden, insbesondere von Schiffskérpern, Sieben, Netzen, Bauwerken, Kaianlagen und

Signalanlagen, welche mit See- oder Brackwasser in Verbindung kommen, eingesetzt werden.

Weiter kénnen die erfindungsgemiBen Verbindungen allein oder in Kombinationen mit

anderen Wirkstoffen als Antifouling-Mittel eingesetzt werden.

Die Wirkstoffe eignen sich auch zur Bekdmpfung von tierischen Schéadlingen im Haushalts-,
Hygiene- und Vorratsschutz, insbesondere von Insekten, Spinnentieren und Milben, die in
geschlossenen Réumen, wie beispielsweise Wohnungen, Fabrikhallen, Biiros, Fahrzeugkabinen
u.d. vorkommen. Sie konnen zur Bekdmpfung dieser Schidlinge allein oder in Kombination mit
anderen Wirk- und Hilfsstoffen in Haushaltsinsektizid-Produkten verwendet werden. Sie sind
gegen sensible und resistente Arten sowie gegen alle Entwicklungsstadien wirksam. Zu diesen

Schédlingen gehdren:
Aus der Ordnung der Scorpionidea z.B. Buthus occitanus.

Aus der Ordnung der Acarina z.B. Argas persicus, Argas reflexus, Bryobia ssp., Dermanyssus
gallinae, Glyciphagus domesticus, Ornithodorus moubat, Rhipicephalus sanguineus,
Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula autumnalis, Dermatophagoides pteronissimus,

Dermatophagoides forinae.
Aus der Ordnung der Araneae z.B. Aviculariidae, Araneidae.

Aus der Ordnung der Opiliones z.B. Pseudoscorpiones chelifer, Pseudoscorpiones cheiridium,

Opiliones phalangium.

Aus der Ordnung der [sopoda z.B. Oniscus asellus, Porcellio scaber.

Aus der Ordnung der Diplopoda z.B. Blaniulus guttulatus, Polydesmus spp..
Aus der Ordnung der Chilopoda z.B. Geophilus spp..

Aus der Ordnung der Zygentoma z.B. Ctenolepisma spp., Lepisma saccharina, Lepismodes

inquilinus.
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Aus der Ordnung der Blattaria z.B. Blatta orientalies, Blattella germanica, Blattella asahinai,
Leucophaea maderae, Panchlora spp., Parcoblatta spp., Periplaneta australasiae, Periplaneta

americana, Periplaneta brunnea, Periplaneta fuliginosa, Supella longipaipa.
Aus der Ordnung der Saltatoria z.B. Acheta domesticus.

Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia.

Aus der Ordnung der Isoptera z.B. Kalotermes spp., Reticulitermes spp.
Aus der Ordnung der Psocoptera z.B. Lepinatus spp., Liposcelis spp.

Aus der Ordnung der Coleoptera z.B. Anthrenus spp., Attagenus spp., Dermestes spp.,
Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp., Rhizopertha dominica, Sitophilus granarius,

Sitophilus oryzae, Sitophilus zeamais, Stegobium paniceum.

Aus der Ordnung der Diptera z.B. Aedes aegypti, Aedes albopictus, Aedes taeniorhynchus,
Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chrysozona pluvialis, Culex quinquefasciatus,
Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp., Fannia canicularis, Musca domestica,

Phiebotomus spp., Sarcophaga carnaria, Simulium spp., Stomoxys calcitrans, Tipula paludosa.

Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Achroia grisella, Galleria mellonella, Plodia

interpunctella, Tinea cloacella, Tinea pellionella, Tineola bisselliella.

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Ctenocephalides canis, Ctenocephalides felis, Pulex

irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Aus der Ordnung der Hymenoptera z.B. Camponotus herculeanus, Lasius fuliginosus, Lasius

niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis, Paravespula spp., Tetramorium caespitum.

Aus der Ordnung der Anoplura z.B. Pediculus humanus capitis, Pediculus humanus corporis,

Pemphigus spp., Phylloera vastatrix, Phthirus pubis.

Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Cimex hemipterus, Cimex lectularius, Rhodinus

prolixus, Triatoma infestans.

Die Anwendung im Bereich der Haushaltsinsektizide erfolgt allein oder in Kombination mit

anderen geeigneten Wirkstoffen wie Phosphorsiureestern, Carbamaten, Pyrethroiden, Neo-
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nicotinoiden,  Wachstumsregulatoren oder  Wirkstoffen aus anderen  bekannten

Insektizidklassen.

Die Anwendung erfolgt in Aerosolen, drucklosen Spriithmitteln, z.B. Pump- und Zerstiuber-
sprays, Nebelautomaten, Foggern, Schiumen, Gelen, Verdampferprodukten mit
Verdampferpléttchen aus Cellulose oder Kunststoff, Fliissigverdampfern, Gel- und Membran-
verdampfern,  propellergetriebenen  Verdampfern,  energielosen = bzw.  passiven
VerdampfungssySfemen, Mottenpapieren, Mottensdckchen und Mottengelen, als Granulate oder

Staube, in Streukddern oder Kdderstationen.

Die Erfindung wird durch die folgenden Beispiele erldutert, ohne dadurch in irgendeiner Weise

zu begrenzen.

In den Tabellen werden folgende Abkiirzungen benutzt:

Me CHj3

Et CoHs
nPr  n-Propyl
iPr i-Propyl
nBu  n-Butyl
secBu ;—Butyl
iBu  i-Butyl
tBu  t-Butyl
Ph Phenyl

cPr Cyclopropyl

cPent Cyclopentyl

51
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Synthesebeispiele

Gemif den oben angegebenen allgemeinen Methoden lassen sich die in den folgenden Tabellen

angegebenen Verbindungen herstellen.

Tabelle 1
G1
NH,
G = N—
)
Fc” N N
Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
- 01 2-F H NMR siehe unten
- 02 3-F H NMR siehe unten
1- 03 4-F H NMR siehe unten
1- 04 2-Ci H logP = 2,59
1- 05 3-Cl H logP =2,96
I- 06 4-Cl H NMR siehe unten
- 07 2-Br H NMR siehe unten
1- 08 3-Br H NMR siehe unten
1- 09 4-Br H NMR siehe unten
1- 10 2-1 H NMR siehe unten
- 11 3-1 H NMR siehe unten
1- 12 4-1 H NMR siehe unten
1- 13 2-F 3-F NMR siehe unten
1- 14 2-F 4-F NMR siehe unten
1- 15 2-F 5-F NMR siehe unten
- 16 2-F 6-F
1- 17 2-F 3-Cl NMR siehe unten
1- 18 2-F 4-Cl NMR siehe unten
1- 19 2-F 5-Cl
- 20 2-F 6-Cl NMR siehe unten
1- 21 2-F 3-Br
- 22 2-F 4-Br NMR siehe unten
- 23 2-F 5-Br NMR siehe unten
1- 24 2-F 6-Br
1- 25 2-F 3-1
- 26 2-F 4-1
- 27 2-F 5-1
1- 28 2-F 6-1
- 29 2-Ci 3-F
1- 30 2-Ci 4-F NMR siehe unten
1- 31 2-Cl 5-F
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
- 32 2-Cl 3-Cl NMR siehe unten
- 33 2-Cl 4-Cl NMR siehe unten
- 34 2-Cl 5-Cl NMR siehe unten
1- 35 2-Cl 6-Cl NMR siehe unten
1- 36 2-Cl 3-Br
- 37 2-Cl 4-Br "H-NMR (ds-DMSO): 8.92, d, 2H, 7.62, t, IH
1- 38 2-Cl 5-Br NMR siehe unten
1- 39 2-Cl 6-Br
- 40 2-Cl 3.1
1I- 41 2-Cl 4-1
- 42 2-Cl 5-1
1I- 43 2-Cl 6-I
1- 44 2-Br 3-F
I- 45 2-Br 4-F
1- 46 2-Br 5-F
1- 47 2-Br 3-Cl
1- 48 2-Br 4-Ci
1- 49 2-Br 5-Ci
1- 50 2-Br 3-Br
1- 51 2-Br 4-Br
1. 52 2-Br 5-Br
1- 53 2-Br 6-Br
1- 54 2-Br 3-1
1- 55 2-Br 4-1
I- 56 2-Br 5-1
1- 57 2-Br 6-1
- 58 2-1 3-F
- 59 2-1 4-F
1- 60 2-1 5-F
1. 61 2-1 3-Ci
- 62 2-1 4-Cl
1- 63 2-1 5-Cl
- 64 2-1 3-Br
- 65 2-1 4-Br
1- 66 2-1 5-Br
- 67 2-1 3-1
1- 68 2-1 4.1
1- 69 2-1 5-1
- 70 2-1 6-1
- 71 3-F 4-F NMR siehe unten
- 72 3-F 5-F
- 73 3-F 4-Cl NMR siehe unten
1- 74 3-F 5-Cl NMR siehe unten
I- 75 3-F 4-Br NMR siehe unten
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten

1I- 76 3-F 5-Br

- 77 3-F 4-]

1- 78 3-F 5-1

- 79 3-Cl 4-F Herstellungsbsp.

I- 80 3-Cl 4-Cl NMR siehe unten

1- 81 3-Cl 5-Cl NMR siehe unten

1- 82 3-Cl 4-Br NMR siehe unten

1- 83 3-Cl 5-Br NMR siehe unten

1- 84 3-Cl 4-1 "H-NMR (d¢-DMSO): 8.93, d, 2H, 7.07, dd, 1H
1- 85 3-Cl 5-1

1- 86 3-Br 4-F

- 87 3-Br 4-Cl NMR siehe unten

1- 88 3-Br 4-Br NMR siehe unten

- 89 3-Br 5-Br NMR siehe unten

1- 90 3-Br 4-1

1- 9l 3-Br 5-1

- 92 3-1 4-F

1- 93 3 4-Cl

1- 94 3-1 4-Br

- 95 3-1 4-1

1- 96 3-1 4-1
Tabelle 2

NH,
N—
N }
N

Beispielnr. Gl G2 G3 G4 |Physikalische Daten
2- 01 2-F 3-F 4-F H

2- 02 2-F 3-F 5-F H NMR siehe unten
2- 03 2-F 3-F 6-F H

2- 04 2-F 4-F 5-F H NMR siehe unten
2- 05 2-F 4-F 6-F H NMR siehe unten
2- 06 3-F 4-F 5-F H NMR siehe unten
2- 07 2-Cl 3-Cl 4-Cl H

2- 08 2-Cl 3-Cl 5-Cl H

2- 09 2-Cl 3-Cl 6-Cl H

2- 10 2-Cl 4-Cl 5-Cl H

2- 11 2-Cl 4-Cl 6-Cl H

2- 12 3-Cl 4-Cl 5-Cl H NMR siehe unten
2- 13 2-F 4-Cl 6-F H NMR siehe unten

o4
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Beispielnr. Gl G2 G3 G4 Physikalische Daten
2- 14 2-Cl 4-Cl 5-F H NMR siehe unten
2- 15 2-Cl 4-F 5-F H NMR siehe unten
2- 16 2-F 4-F 5-F 3-Cl |NMR siehe unten
2. 17 2-F 4-F 3-Cl H NMR siehe unten
2- 18 2-Cl 3-Cl 6-F H
2- 19 3-Cl 4-Cl 5-CF; [H 'H-NMR (ds-DMSO): 8.94, d, 2H, 7.53, t, I1H
2- 20 3-Cl 4-CF; |5-Cl H
2- 21 3-Cl 4-F 5-Cl H
Tabelle 3
G1
NH,
G? = Nj>
N
F,.C SN ‘<>\1 /
Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
3- 01 2-CF3 H
3- 02 3-CF3 H NMR siehe unten
3- 03 4-CF3 H NMR siehe unten
3- 04 4-CoFs H
3- 05 4-nC3F7 H
3- 06 4-iC3F7 H
3- 07 4-CH)CH,CF3 H
3- 08 4-CH(CH3)CF3 H
3- 09 2-CFj3 3-CF3
3- 10 2-CF3 4-CF3
3- 11 2-CF3 5-CF3 NMR siehe unten
3- 12 2-CF3 6-CF3
3- 13 3-CF3 4-CF3
3- 14 3-CF3 5-CF3 NMR siehe unten
3- 15 4-CF; 2-F NMR siehe unten
3- 16 4-CF3 2-Cl
3- 17 4-CF3 2-Br
3- 18 4-CF3 2-1
3- 19 4-CF3 3-F
3- 20 4-CF3 3-Cl NMR siehe unten
3- 21 4-CF3 3-Br
3- 22 4-CF3 3-1
3- 23 3-CF3 2-Cl NMR siehe unten
3- 24 3-CF3 4-Cl NMR siehe unten
3- 25 3-CF3 5-Cl NMR siehe unten, s. a. detaillierte
Synthesebeispiele
3- 26 5-CF3 2-Cl NMR siehe unten
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
3- 27 2-CF3 3-Cl '
3- 28 2-CF; 4-Cl

3- 29 2-CF3 5-Cl

3- 30 2-CF3 6-Cl

3- 31 3-CF3 4-F NMR siehe unten
3- 32 3-CF3 5-F NMR siehe unten
3- 33 5-CF; 2-Br NMR siehe unten
3- 34 3-CF3 2-F NMR siehe unten
3- 35 3-CF3 4-Br
Tabelle 4

NH
G? _— N=
<M }
Fc~ N N

Beispielnr. Gl G? Physikalische Daten
4- 01 2-OCHF; H

4- 02 3-OCHF» H NMR siehe unten
4- 03 4-OCHF> H NMR siehe unten
4- 04 2-OCF3 H

4- 05 3-OCF3 H NMR siehe unten
4- 06 4-OCF3 H NMR siehe unten
4- 07 4-OCF,Cl H NMR siehe unten
4- 08 4-OCF,Br H

4- 09 4-OCF,CFoH H .

4- 10 4-OCF,»CFCIH H. NMR siehe unten
4- 11 [4-OCFyCF3 H

4- 12 4-OCH,CF,2H H

4- 13 4-OCH,CF3 H

4- 14 4-OCHyCF,CFoH H

4- 15 4-OCH,CF,CF3 H

4- 16 3-OCF,CHFCF3 H NMR siehe unten
4- 17 2-OCF3 4-F .
4- 18 3-OCF3 4-F NMR siehe unten
4- 19 4-OCF; 3-F NMR siehe unten
4- 20 2-OCF3 4-Cl '

4- 21 3-OCF3 4-Cl NMR siehe unten
4- 22 4-OCF3 3-Cl

4- 23 3-OCF3 5-Cl NMR siehe unten
4- 24 2-0CF3 4-Br

4- 25 3-OCF3 4-Br
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Beispielnr. Gl G?2 Physikalische Daten
4- 26 4-OCF3 3-Br
4- 27 2-OCF3 4-1
4- 28 3-OCF3 4-1
4- 29 4-OCF3 31
4- 30 4-OCHF» 3-F
4- 31 4-OCHF7 3-Ci
4- 32 4-OCHF7 3-Br
4- 33 4-OCHF, 31
4- 34 3-OCF3 4-OCF; NMR siche unten
4- 35 4-OCHyCF3 3-F
4- 36 4-OCHyCF3 3-Cl 19F: -61.7 s, -74,4 tr, CF3
4- 37 4-OCH,CF3 3-Br
4- 38 4-OCH,CF3 3-1
4- 39 4-OCH,CF3 2-F
4- 40 4-OCH;,CF3 2-Cl
4- 41 4-OCH,CF3 2-Br
4- 42 4-OCH,CFE3 2-1
4- 43  |5-OCF3 2-F NMR siehe unten
4- 44 5-OCF; 2-Cl
4- 45 5-OCF3 2-Br
4- 46 5-OCF3 2-1
4- 47 5-OCF3 3-F
4- 48 5-0OCF3 3-Cl
4- 49 5-OCF; 3-Br
4- 50 5-OCF3 3-1
4- 51 4-OCF3 2-F
4- 52 4-OCF3 2-Cl .
4- 53 4-OCF3 2-Br
4- 54 . |4-OCF; 2-1
4- 55 3-OCF,Cl H NMR siche unten
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Tabelle §
G1
NH,
= N=
)
Fc~ N N
Beispielnr. Gl Physikalische Daten
5- 0l H ~ . |NMR siehe unten
5- 02 Me NMR siehe unten

5- 03 Et

5- 04 nPr

5- 05 iPr 1H (d6DMSO): 2.93, 1H; 1.24, 6H; iPr

5- 06 nBu

5- 07 secBu
5- 08 iBu

5- 09 tBu IH (d6DMSO): 1.32; tBu

5- 10 n-CsHy

5- 11 n-CgHy3

5 18 |CH,OMe

5- 19 CH,OEt

5= 20 |CH,OH

5- 21 OH

5- 22 OMe NMR siehe unten

5- 23 OEt 1H: 4.07; OCH»

5- 24 OnPr

5- 25 OiPr 1H: 4.59, 1.37; OiPr

5- 26 OnBu

5- 27 OsecBu

5- 28 OiBu

5- 29 OtBu

5~ 30 |OCH,OMe

5- 31 OCH,CH,0Me

5- 32 OCHjcPr

5- 33 OCHjcPentyl

5- 34 OCHjcHexyl

5- 35 OcPentyl

5- 36 OcHexyl

5= 37 OCH,CH=CH;

5= 38 OCH,CCH

5- 39 OCHjyPhenyl

5- 40 OPhenyl logP 3.22
5- 41 O-(4-F-Phenyl)
5- 42 O-(4-Cl-Phenyl) 1H: 7.04, 7.34, Phenoxy

5- 43 O-(4-CF3-Phenyl)
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Beispielnr. Gl Physikalische Daten
5- 44 0O-(2-C1-4-CF3-Phenyl) 19F: -61.4, -62.5, CF3
5- 45 0-(4-Me-Phenyl)
5- 46 0-(2,4-Cly-Phenyl)
5- 47 O-(5-Cl-2-Pyridyl)
5- 48 0-(3,5-Cly-2-Pyridyl)
5- 49 O-(5-CF3-2-Pyridyl)
5- 50 O-(3-CI-5-CF3-2-Pyridyl) 19F: -61.5, -62.1, CF3
5- 51 Phenyl
5- 52 4-F-Phenyl
5- 53 4-Cl-Phenyl 1H: 7.65, 7.56, 7.49, 7.43, 8H, PhH
5- 54 4-Br-Phenyl

15- 55 2-Pyridyl
5- 56 3-Pyridyl
5- 57 4-Pyridyl
5- 58 SMe NMR siehe unten
5- 59 SOMe NMR siehe unten
5- 60 SOyMe NMR siehe unten
5- 61 SOysNMes
5- 62 SCF3 NMR siehe unten
5- 63 SOCF3
5- 64 SO,CF3
5- 65 CHO
5- 70 COCH3
5- 71 CN NMR siehe unten
5- 72 COOH
5- 73 COOMe
5- 74 COOEt
5- 75 CONH,
5- 76 CONMe,
5- 77 SiMej
5- 88 Benzyl 1H(d6DMSO): 3.97ppm, CHp
5 89 NMe, NMR siehe unten
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Tabelle 6
G1
NH,
_— N=
N }
Fc~ N N
Beispielnr. G! Physikalische Daten
6- 01 Me NMR siehe unten
6- 02 Et
6- 03 nPr
6- 04 iPr
6- 05 nBu
6- 06 secBu
6- 07 iBu
6- 08 tBu
6- 09 n-CsHp
6- 10 n-CgHjps
6- 17 CH,OMe
6- 18 CHyOEt
6- 19 CH,OH
6- 20 OH
6- 21 OMe
6- 22 OEt
6- 23 OnPr
6- 24 OiPr
6- 25 OnBu
6- 26 OsecBu
6- 27 QiBu
6- 28 OtBu -
6- 29 OCHyOMe
6-. 30 OCH,CH,OMe
6- 31 OCHycPr
6- 32 OCHjcPentyl
6- 33 OCHjcHexyl
6- 34 OcPentyl
6- 35 OcHexyl
6- 36 OCH7CH=CHj
6- 37 OCH,CCH
6- 38 OCHyPhenyl
6- 39 OPhenyl
6- 40 O-(4-F-Phenyl)
6- 41 0-(4-Cl-Phenyl)
6- 42 O-(4-CF3-Phenyl)

¢0
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Beispielnr. |Gl Physikalische Daten
6- 43 0O-(2-Cl-4-CF3-Phenyl)
6- 44 O-(4-Me-Phenyl)
6- 45 0-(2,4-Cly-Phenyl)
6- 46 0-(5-Cl-2-Pyridyl)
6- 47 0-(3,5-Cly-2-Pyridyl)
6- 48 O-(5-CF3-2-Pyridyl)
6- 49 0O-(3-Cl-5-CF3-2-Pyridyl)
6- 50 Phenyl
6- 51 4-F-Phenyl
6- 52 4-Cl-Phenyl
6- 53 4-Br-Phenyl
6- 54 2-Pyridyl
6- 55 3-Pyridyl
6- 56 4-Pyridyl
6- 57 SMe
6- 58 SOMe
6- 59 SO,Me
6- 60 SOyNMey
6- 61 SCF3 NMR siehe unten
6- 62 SOCF3
6- 63 SO,CF3
6- 64 CHO
6- 69 COCH3
6- 70 CN NMR siehe unten
6- 71 COOH
6- 72 COOMe NMR siehe unten
6- 73 COOEt
6- 74 CONH»
6- 75 CONMe»
6- 76 SiMej
6 77 NMe, NMR siehe unten
6 78 NO, NMR siehe unten

)
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Tabelle 7
G1
_ N=—
N
F.C SN _<>\1:/>
Beispielnr. Gl Physikalische Daten
7- 01 Me NMR siehe unten
7- 02 Et NMR siehe unten
7- 03 nPr
7- 04 iPr
7- 05 nBu
7- 06 secBu
7- 07 iBu
7- 08 tBu
7- 09 n-CsHyy
7- 10 n-CgHy3
7- 17 CHyOMe
7- 18 CH,OEt
7- 19 CH,OH
7- 20 OH
7- 21 OMe
7- 22 OEt
7- 23 OnPr
7- 24 OiPr
7- 25 OnBu
7- 26 OsecBu
7- 27 OiBu
7- 28 OtBu
7- 29 OCH,OMe
7- 30 OCH,CH,yOMe
7- 31 OCHjcPr
7- 32 OCHpcPentyl
7- 33 OCHjcHexyl
7- 34 OcPentyl
7- 35 OcHexyl
7- 36 OCH,CH=CH,
7- 37 OCH,CCH
7- 38 OCHyPhenyl
7- 39 OPhenyl
7- 40 O-(4-F-Phenyl)
7- 41 O-(4-Cl-Phenyl)
7- 42 O-(4-CF3-Phenyl)
7- 43 0O-(2-CI-4-CF3-Phenyl)
7- 44 O-(4-Me-Phenyl)
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Beispielnr. Gl Physikalische Daten
7- 45 0-(2,4-Cl»-Phenyl)
7- 46 O-(5-CI-2-Pyridyl)
7- 47 0-(3,5-Cly-2-Pyridyt)
7- 48 O-(5-CF3-2-Pyridyl)
7- 49 0-(3-C1-5-CF3-2-Pyridyl)
7- 50 Phenyl
7- 51 4-F-Phenyl
7- 52 4-Cl-Phenyl
7- 53 4-Br-Phenyl
7- 54 2-Pyridyl
7- 55 3-Pyridyl
7- 56 4-Pyridyl
7- 57 SMe
7- 58 SOMe
7- 59 SOyMe
7- 60 SO7NMej
7- 61 SCF3
7- 62 SOCF3
7- 63 SO,CF3
7- 64 CHO
7- 69 COCH;
7- 70 CN
7- 71 COOH
7- 72 COOMe
7- 73 COOEt
7- 74 CONH,
7- 75 CONMe»
7- 76 SiMe3
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Tabelle 8

Beispielnr. G! G2 G3 | Physikalische Daten

8- 0! 2-Me 3-Me H

8 - 02 2-Me 4-Me H

8- 03 2-Me 5-Me H

8- 04 2-Me 6-Me H

8- 05 3-Me 4-Me H NMR siehe unten

8- 06 3-Me 5-Me H NMR siehe unten

8- 07 2-OMe 3-OMe H

8- 08 2-OMe 4-OMe H

8- 09 2-OMe 5-OMe H

8- 10 2-OMe 6-OMe H

8- 11 3-OMe 4-OMe H 1H: 3.89, 3.92ppm, OMe

8- 12 3-OMe 5-OMe H

8- 13 2-Me 3-Me 4-Me

8- 14 2-Me 3-Me 5-Me

8- 15 2-Me 3-Me 6-Me

8- 16 2-Me 4-Me 5-Me

8- 17 2-Me 4-Me 6-Me

8- 18 3-Me 4-Me 5-Me

8- 19 2-OMe 3-OMe 4-OMe

8 20 2-OMe 3-OMe 5-OMe

8 21 2-OMe 3-OMe 6-OMe

8- 22 2-OMe 4-OMe 5-OMe

8 23 2-OMe 4-OMe 6-OMe

8- 24 3-OMe 4-OMe 5-OMe IH: 6.63ppm, PhH

8- 25 3-F 4-OMe H NMR siehe unten

8- 26 3-Cl 4-OMe H NMR siehe unten

8- 27 3-Br 4-OMe H NMR siehe unten

8- 28 3-1 4-OMe H

8- 29 3-F 4-OEt H

8- 30 3-Cl 4-OEt H I1H: 7.00, 7.24, 7.42ppm,

PhH

8- 3l 3-Br 4-OEt H 1H: 4.16ppm, OCHy

8- 32 341 4-OFEt H

8- 33 3-F 4-OMe 5-F NMR siehe unten

8- 34 3-Cl 4-OMe 5-Cl

8- 35 3-Br 4-OMe 5-Br

8- 36 3-1 4-OMe 5-1

&4
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Beispielinr. Gl G2 G3 Physikalische Daten
8- 37 3-F 4-OEt 5-F
8 38 3-Cl 4-OFEt 5-Cl
8 39 3-Br 4-OFEt 5-Br
8- 40 3-1 4-OEt 5-1
8- 41 4-F 3-OPh H NMR siehe unten
8- 42 3-F 5-Me H NMR siehe unten
8- 43 3-F 4-Me H NMR siehe unten
8- 44 2-OMe 5-Br H NMR siehe unten
8 45 3-OMe 4-Me H NMR siche unten
8- 46 3-OMe 5-Me H
8- 47 2-OMe 5-Me H
8- 48 2-OMe 5-Cl H NMR siehe unten
8- 49 2-OMe 5-F H
8 50 2-F 5-OMe H
8 51 2-Cl 5-OMe H
8- 52 2-Br 5-OMe H
8- 53 2-1 5-OMe H
8- 54 2-Cl 4-Me 5-Cl NMR siehe unten
8 55 2-Br 4-Me 5-Br
8- 56 2-Cl 4-OMe 5-Cl
8- 57 2-Br 4-OMe 5-Cl
8 S8 2-Cl 4-Me 6-Cl
8- 59 2-Br 4-Me 6-Br
8- 60 2-Cl 4-OMe 6-Cl
8- 61 2-Br 4-OMe 6-Br
8 62 2-Cl 3-OMe 4-OMe NMR siehe unten
8- 63 2-Br 3-OMe 4-OMe
8- 64 2-F 3-OMe 4-OMe
8 65 2-F 3-F 4-OMe NMR siehe unten
8- 66 4-OCHF, 3-OMe H NMR siehe unten
8- 67 2-F 4-OMe 5-OMe
8- 68 2-Cl 4-OMe 5-OMe 1H: 6.85, 6.99ppm, PhH
8- 69 2-Br 4-OMe 5-OMe 1H: 6.85, 7.14ppm, PhH
8- 70 2-1 4-OMe 5-OMe
8- 7 2-OMe 4.F H
8- 72 2-OMe 4-Cl H :
8- 13 2-OMe 4-Br H 19F: -62.2ppm, CF3
8- 74 2-OMe 4-1 H
8- 75 2-OEt 4-F H
8- 76 2-OEt 4-Cl H
8- 7 2-OEt 4-Br H
8- 78 2-OEt 41 H
8- 79 3-OMe 4-F H
8- 80 3-OMe 4-Cl H

)
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Beispielnr. Gl G2 G3 Physikalische Daten

8- 8l 3-OMe 4-Br H

8- 82 3-OMe 4-1 H NMR siehe unten

8- 83 3-OEt 4-F H

8- 84 3-OEt 4-Ci H

8- 85 3-OEt 4-Br H

8- 86 3-OEt 4-1 H

8- 87 3-F 4-OnPr H

8- 88 3-Cl 4-OnPr H NMR siehe unten

8- 89 3-Br 4-OnPr H 1H: 4.03, 1.86, 1.10ppm,
nPrO

8- 90 3-1 4-OnPr H

8- 91 3-F 4-OiPr H

8 92 3-Cl 4-OiPr H NMR siche detaillierte
Synthesebeschreibung

8- 93 3-Br 4-QiPr H

8- 94 3-1 4-QiPr H

8- 95 3-F 4-OnBu H

8- 96 3-Cl 4-OnBu H NMR siehe unten

8 97 3-Br 4-OnBu H

8- 98 3-1 4-OnBu H

8- 99 3-F 4-OsecBu H

8- 100 3-Cl 4-OsecBu H

8- 101 3-Br 4-OsecBu H

8- 102 3-1 4-OsecBu H

8- 103 3-F 4-0iBu H

8- 104 3-Ci 4-0iBu H

8- 105 3-Br 4-OiBu H

8- 106 3-1 4-OiBu H

8- 107 3,4-(0-CH»-CH»-0) 5-Cl NMR siehe unten

38- 108 2-OMe 5-OCF3 H NMR siehe unten

8- 109 3-OMe 4-OnPr H "H-NMR (dg-DMSO): 0.99,
1.74, 3.95 ppm, OnPr

§- 110 3-OMe 4-OFEt H 'H-NMR (ds-DMSO): 1.35,
4.05 ppm, OEt

8- 111 3-OMe 5-CF; H NMR siehe unten

8- 112 3-OEt 5-CF; H NMR siehe unten

8- 113 3-OEt 5-F H NMR siehe unten
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Tabelle 9
Gl
NH,
o2 _ N=
M)
FCT NN

Beispielnr. Gl+G2 Physikalische Daten

9- 01 2,3-C3Hg.

9- 02 3,4-C3Hg

9- 03 2,3-C4Hg :
9- 04 3,4-C4Hg 1H(DMSO): 7.11, 7.25ppm, PhH
9- 05 2,3-OCHy0

9- 06 3,4-OCH,O NMR siehe unten

9- 07 2,3-0CoH40

9- 09 3,4-0CoH40 NMR siehe unten

9- 09 2,3-0CoHy

9- 10 3,4-0CyHy

9- 11 2,3-CoH40

9- 12 3,4-CoH40

9- 13 2,3-OCF,0

9- 14 3,4-OCF,0
Tabelle 10

Beispielnr. R? Gl G2 G3 Physikalische Daten
10- 01 N(CH,Ph), H H H

10- 02 N(CH,Ph), 2-F H H

10- 03 N(CH3Ph), 3-F H H

10- 04 N(CH,Ph), 4-F H H

10- 05 N(CH»Ph)y 2-Cl H H

10- 06 N(CH»Ph), 3-Cl H H

10- 07 N(CH,Ph), 4-Ci H H

10- 08 N(CH,Ph); 2-Br H H

10- 09 N(CH;Ph); 3-Br H H

10- 10 N(CH;Ph)) 4-Br H H

10- 11 N(CH»,Ph), 2-1 H H

10- 12 N(CH»,Ph)y 3-1 H H

10- 13 N(CH3Ph), 4-] H H NMR siehe unten
10- 14 N(CHyPh), 2-Cl 3-Cl |H

10- 15 N(CH3Ph)> 2-Cl 4-Cl H
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Beispielnr. R2 Gl G2 G3 Physikalische Daten
10- 16 N(CH;Ph), 2-Cl 5-Cl H
10- 17 N(CH;Ph), 2-Cl 6-Cl H
10- 18 N(CH;Ph)y 2-Cl 4-F H
10- 19 N(CH;Ph), 3-Cl 4-Cl H
10- 20 N(CH3,Ph), 3-Ci 5-Cl H
10- 21 N(CH7Ph)s 3-CF;3 4-Cl H NMR siehe unten
10- 22 N(CHjyPh)y 3-F 4-OMe |5-F NMR siehe unten
10- 23 N(CH;Ph); 3-OCHF, (H H NMR siehe unten
10- 24 N(CHyPh), 3-F 4-OMe |H NMR siehe unten
10- 25 N(CH;Ph), 4-SMe H H NMR siehe unten
10- 26 N(CH3Ph)y 3-OCF3 4-Cl H NMR siehe unten
10- 27 N(CH;,Ph), 2-F 3-Cl H NMR siehe unten
10- 28 N(CH3Ph), 4-OCHF, (H H NMR siehe unten
10- 29 N(CHjPh), 3-Cl 4-F H NMR siehe unten
Tabelle 11
NHCH,
N=—
< N :/>
N
Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
11- 01 |H H
11- 02 |2-F H
11- 03 |[3-F H
it- 04 |4-F H
11- 05 |(2-CI H
11- 06 (3-Cl H
11- 07 |[4-Cl H NMR siehe unten
11- 08 |[2-Br H
11- 09 |[3-Br H
11- 10 |4-Br H 19F: -61.85ppm
11- 1 ]2 H
11- 12 |3-1 H
11- 13 |41 H
11- 14 |2-F 3-F
11- 15 |2-F 4-F
11- 16 |2-F 5-F
11- 17 |2-F 6-F
11- 18 |2-F 3-Cl
11- 19 2-F 4-C]
11- 20 |2-F 5-Cl
I- 21 2-F 6-Cl
- 22 |2-F 3-Br
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
11- 23 |2-F 4-Br
11- 24 |2-F 5-Br
11- 25 |2-F 6-Br
11- 26 |2-F 3-1
11- 27 |2-F 4-1
11- 28 [2-F 5-1
11- 29 |{2-F 6-1
11- 30 {2-Cl 3-F
11- 31 j2-Cl 4-F
11- 32 [2-Cl 5-F
11- 33 |2-Cl 3-Cl
11- 34 |2-Cl 4-Cl
11- 35 (2-Cl 5-Cl
11- 36 ([2-Cl 6-Cl
11- 37 [2-Cl 3-Br
11- 38 |2-Ci 4-Br
11- 39 |2-Cl 5-Br
11- 40 |2-Ci 6-Br
11- 41 |2-Cl 3-1
11- 42 |2-Cl 4-1
11- 43  |2-Cl 5-1
11- 44 " |2-Cl 6-1
11- 45 |2-Br 3-F
11- 46 | 2-Br 4-F
11- 47 |2-Br 5-F
11- 48 |2-Br 3-Cl
11- 49 |[2-Br 4-Cl
11- 50 |2-Br 5-Cl
11- 5t |2-Br 3-Br
11- 52 |2-Br 4-Br
11- 53 |2-Br 5-Br
11- 54 |2-Br 6-Br
11- 55 |2-Br 31
11- 56 |2-Br 4-1
11- 57 |2-Br 5-1
11- 58 |2-Br 6-1
11- 59 {21 3-F
11- 60 |2-1 4-F
11- 61 |2-] 5-F
11- 62 2-1 3-Cl
11- 63 |2-1 4-Cl
11- 64 |2-1 5-Cl
11- 65 |2-1 3-Br
11- 66 |2-1 4-Br
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
11- 67 2-1 5-Br
11- 68 121 3-1
11- 69 2-1 4-1
11- 70 |2-1 5-1
11- 71 2-1 6-1
11- 72 |3-F 4-F
11- 73 |3-F 5-F
11- 74 13-F 4-Cl
11- 75 |3-F 5-Cl
11- 76 3-F 4-Br
11- 77 |3-F 5-Br
11- 78 |3-F 4-1
11- 79 |3-F 5-1
11- 80 3.Cl 4-F
11- 81 3-Cl 4-Cl
11- 82 |3-Cl 5-Cl NMR siehe unten
11- 83 3-Cl 4-Br
11- 84 |3-Cl 5-Br
11- 85 3-Cl 4-1
11- 86 |3-Cl 5-1
11- 87 3-Br 4-F
11- 88 3-Br 4-Cl
11- 89 3-Br 4-Br
11- 90 3-Br 5-Br
11- 91 3-Br 4-1
11- 92 |3-Br 5-1
11- 93 |31 4-F
11- 94 |31 4-Cl
11- 95 3-1 4-Br
11- 96 3-1 4-1
11- 97 3-1 4-1
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Tabelle 12

Beispielnr. |Gl G2 G3 Physikalische Daten
12- 01 H H H

12- 02 2-F H H

12- 03 3-F H H

12- 04 4-F H H

12- 05 2-Cl H H

12- 06 3-Cl H H

12- 07 4-Cl H H NMR siehe unten
12- 08 2-Br H H

12- 09 3-Br H H

12- 10 4-Br H H

12- 11 2-I H H

12- 12 3-1 H H NMR siehe unten
12- 13 4-1 H H

12- 14 2-F 3-F H

12- 15 2-F 4-F H

12- 16 2-F 5-F H

12- 17 2-F 6-F H

12- 18 2-F 3-Cl H NMR siehe unten
12- 19 2-F 4-Cl H

12- 20 2-F 5-Cl H

12- 21 2-F 6-Cl H

12- 22 2-F 3-Br H

12- 23 2-F 4-Br H

12- 24 2-F 5-Br H

12- 25 2-F 6-Br H

12- 26 2-F 3-1 H

12- 27 2-F 4-1 H

12- 28 2-F 5-1 H

12- 29 2-F 6-1 H

12- 30 2-Cl 3-F H

12- 31 2-Cl 4-F H

12- 32 2-Cl 5-F H

12- 33 2-Cl 3-Cl H

12- 34 2-Cl 4-Cl H

12- 35 2-Cl 5-Cl H

12- 36 2-Cl 6-Cl H

12- 37 2-Cl 3-Br H
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Beispielnr. |Gl G2 G3 Physikalische Daten
12- 38 2-Cl 4-Br |H
12- 39 2-Cl 5-Br |H
12- 40 2-Ci 6-Br H
12- 41 2-Cl 3-1 H
12- 42 2-Cl 4-1 H
12- 43 2-Cl 5-1 H
12- 44 2-Cl 6-1 H
12- 45 2-Br 3-F |H
12- 46 2-Br 4-F H
12- 47 2-Br 5-F H
12- 48 2-Br 3-Cl H
12- 49 2-Br 4-Cl H
12- 50 2-Br 5-Ci H
12- 51 2-Br 3-Br H
12- 52 2-Br 4-Br |(H
12- 53 2-Br 5-Br H
12- 54 2-Br 6-Br H
12- 55 2-Br 3-1 H
12- 56 2-Br 4-1 H
12- 57 2-Br 5-1 H
12- 58 2-Br 6-1 H
12- 59 2-1 3-F H
12- 60 2-1 4-F H
12- 61 2-1 5-F H
12- 62 2-1 3-Cl H
12- 63 2-1 4-Cl H
12- 64 2-1 5-Cl H
12- 65 2-1 3-Br H
12- 66 2-1 4-Br '|H
12- 67 2-1 5-Br H
12- 68 2-1 3-1 H
12- 69 2-1 4-1 H
12- 70 2-1 5-1 H
12- 71 2-1 6-1 H
12- 72 3-F 4-F H
12- 73 3-F 5-F H
12- 74 3-F 4-Cl H
12- 75 3-F 5-Cl H
12- 76 3-F 4-Br H
12- 77 3-F 5-Br H
12- 78 3-F 4-1 H
12- 79 3-F 51  (H
12- 80 3-Cl 4-F H NMR siehe unten
12- 81 3-Cl 4-Cl H
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Beispielnr. G!l G2 G3 Physikalische Daten
12- 82 3-Cl 5-Cl H NMR siehe unten
12- 83 3-Cl 4-Br H
12- 84 3-Cl 5-Br |H

[12- 85 [3-Cl a1 [H
12- 86 3-Cl 5-1 H
12- 87 3-Br 4-F H
12- 88 3-Br 4-Cl H
12- 89 3-Br 4-Br H
12- 90 3-Br 5-Br H
12- 91 3-Br 4-1 H
12- 92 3-Br 5-1 H
12- 93 3-1 4-F H
12- 94 3-1 4-Cl H
12- 95 3-1 4-Br H
12- 96 3-1 4-1 H
12- 97 3-1 4-1 H
12- 98 3-F 4-OMe |5-F NMR siehe unten
12- 99 3-CF3 4-Cl H NMR siehe unten
12- 100 }{4-SMe H H NMR siehe unten
12- 101 |3-F 4-OMe |H NMR siehe unten
12- 102 |3-OCHF, |H H NMR siehe unten
12- 103 [4-OCHF, [|H H NMR siehe unten
12- 104 }3-OMe 4-Me |H NMR siehe unten

Tabelle 13

Beispielnr. |G! G2 G} |R?2 Physikalische Daten
13- 01 H H H |NMej
13- 02 2-F H H |NMej
13- 03 3-F H H NMe»y
13- 04 4-F H H |[NMej
13- 05 2-Cl H H |NMej
13- 06 3-Cl H H [NMej
13- 07 4-Cl H H NMey
13- 08 2-Br H H NMe,)
13- 09 [3-Br [H H |NMe;
13- 10 4-Br H H NMey
13- 11 2-1 H H NMe»y
13- 12 3-1 H H NMe»y
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |R? Physikalische Daten
13- 13 4-1 H H |NMej
13- 14 2-Cl 3-Cl H [NMey
13- 15 2-Cl 4-Cl H |NMey
13- 16 2-Cl 5-Cl H |NMey
13- 17 2-Cl 6-Cl H |NMep
13- 18 3-Ci 4-Cl H |NMey :
13- 19 3-Cl 5-Cl H |NMey NMR siehe unten
13- 20 H H H |NEy
13- 21 2-F H H |NEt
13- 22 3-F H H |NEt
13- 23 4-F H H |NEt
13- 24 2-Cl H H |NEy
13- 25 3-Cl H H |[NEty
13- 26 4-Cl H H |NEt
13- 27 2-Br H H |NEt
13- 28 3-Br H H |NEt
13- 29 4-Br H H |NEt
13- 30 2-1 H H |NEt
13- 31 31 H H NEty NMR siehe unten
13- 32 4-1 H H |NEt NMR siehe unten
13- 33 2-Cl 3-Cl H [NEt
13- 34 2-Cl 4-Cl H [NEty
13- 35 2-Cl 5-Cl H |NEty
13- 36 2-Cl 6-Cl H |NEt
13- 37 3-Cl 4-Cl H |[NEt
13- 38 3-Cl 5-Cl H |NE
13- 39 H H H  INMeEt
13- 40 2-F H H |NMeEt
13- 41 3-F H H |NMeEt
13- 42 4-F H H |NMeEt
13- 43 2-Cl H H |NMeEt
13- 44 3-Cl H H [NMeEt
13- 45 4-Cl H H |NMeEt
13- 46 2-Br H H NMeEt
13- 47 3-Br H H  |NMeEt
13- 48 4-Br H H |NMeEt
13- 49 21 H H |NMeEt
13- 50 3-1 H H | NMeEt
13- 51 4-1 H H |NMeEt
13- 52 2-Cl 3-Cl H |NMeEt
13- 53 2-Cl 4-Cl H |NMeEt
13- 54 2-Cl 5-Cl H [NMeEt
13- 55 2-Cl 6-Cl H |NMeEt
13- 56 3-Cl 4-Cl H [NMeEt
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Beispielnr. Gl G? G3 |R2 Physikalische Daten

13- 57 3-Cl 5-Cl H NMeEt

13- 58 H H H N(C4Hg)

13- 59 2-F H H N(C4Hg)

13- 60 3-F H H N(C4Hg)

13- 61 4-F H H N(C4Hg)

13- 62 2-Cl H H N(C4Hg)

13- 63 3-Cl H H N(C4qHg)

13- 64 4-Cl H H N(C4Hg)

13- 65 2-Br H H N(C4Hg)

13- 66 3-Br H H N(C4Hg)

13- 67 4-Br H H N(C4Hg)

13- 68 2-1 H H N(C4Hg)

13- 69 3-1 H H N(C4Hg)

13- 70 4-1 H H |N(C4Hg)

13- 71 2-Cl 3-Cl H N(C4Hg)

13- 72 2-Cl 4-Cl H |N(C4Hg)

13- 73 2-Cl 5-Cl H N(C4Hg)

13- 74 2-Cl 6-Cl H | N(C4Hg)

13- 75 3-Cl 4-Cl H | N(C4Hyg)

13- 76 3-Cl 5-Cl H N(C4Hg)

13- 77 H H H [N(CsHI10)

13- 78 2-F H H N(CsH10)

13- 79 3-F H H [N(CsH10)

13- 80 4-F H H [N(CsH10)

13- 81 2-Cl H H N(C5H10)

13- 82 3-Cl H H [N(C5H10)

13- 83 4-Cl H H N(CsH10)

13- 84 2-Br H H |N(CsH10)

13- 85 3-Br H H |N(CsH10)

13- 86 4-Br H H N(C5H10)

13- 87 2-1 H H N(C5H10)

13- 88 3-1 H H N(C5H10)

13- 89 4-1 H H N(C5H10)

13- 90 2-Cl 3-Cl H N(CsH10)

13- 91 2-Cl 4-Cl H N(C5H10)

13- 92 2-Cl 5-Cl H N(C5H10)

13- 93 2-Cl 6-Cl H N(C5H10)

13- 94 3-Cl 4-Cl H N(C5H10)

13- 95 3-Cl 5-Cl H N(C5H10)

13- 96 H H H N(CoH40CoHy)

13- 97 2-F H H N(CoH40C5Hy)

13- 98 3-F H H N(C7H40CoHy)

13- 99 4-F H H N(CyH40CoHy)

13- 100 |2-Cl H H N(CoH40C,Hy)
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |R2 Physikalische Daten
13- 101 |3-Cl H H N(C,H40CoHy)
13- 102 [4-Cl H H N(CyH40C,Hy)
13- 103 |2-Br H H N(C;H40C,Hy)
13- 104 (3-Br H H N(CoH40C,Hy)
13- 105 (4-Br H H N(CoH40C,Hy)
13- 106 |2-] H H N(CoH40C5Hy)
13- 107 |31 H H N(CoH40C,Hy)
13- 108 |4-I H H N(C>yH40C»Hy)
13- 109 [2-Cl 3-Cl H N(CoH40C>Hy)
13- 110 |2-Cl 4-Cl H N(CoH40C,Hy)
13- 111 [2-Cl 5-Cl H [N(CyH40C7Hy)
13- 112 |2-Cl 6-Cl H |N(CoH40C,Hy)
13- 113 [3-CI 4-Cl H N(CoH40C5Hy)
13- 114 |3-Cl 5-Cl H N(CoH40CoHy)
13- 115 [3-Cl 4-F H NEty NMR siehe unten
13- 116 |3-OCF3 [4-Cl H NEt) NMR siehe unten
13- 117 |3-F 4-OMe [5-F |NEtp NMR siehe unten
13- 118 |3-Cl 5-Cl H N(CoH4CH(CH3)CoHy4) | NMR siehe unten
Tabelle 14
G' R?
G2 — N—
< N :/>
T NN .
Beispielnr. Gl G2 R2 | Physikalische Daten
14- 01 H H Cl
14- 02 |[2-F [H Cl
14- 03 3-F |H Cl
14- 04 |4-F |H Cl
14- 05 |2-Cl |H Cl
14- 06 [3-Cl [H Cl | igh=3,88
14- 07 4-Cl |H Cl |siehe Herstellungsbsp.
14- 08 |[2-Br |H Cl
14- 09 |[3-Br [H Cl
14- 10 4-Br |H Cl
14- 11 2-1 |H Cl
14- 12 |31 |H Cl
14- 13 4-1 |H Cl
14- 14 |2-Cl |3-Cl Cl
14- 15 |2-Cl |4-Cl Ci
14- 16 |2-Cl |5-CI Cl
14- 17 |2-Cl |6-Cl Cl
14- 18 3-Cl |4-Cl Cl | NMR siehe unten
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Beispielnr. |Gl G2 R2 Physikalische Daten
14- 19 3-Cl {5-Cl Cl
14- 20 H H Br
14- 21 2-F |[H Br
14- 22 3-F |H Br
14- 23 4-F |H Br
14- 24 2-Cl {H Br
14- 25 3-Cl |H Br | IgP =3,89
14- 26 4-Cl |H Br
14- 27 2-Br |H Br
14- 28 3-Br |H Br
14- 29 4-Br |H Br [logP 3.75
14- 30 21 [H Br
14- 31 3-1 |H Br
14- 32 41 |H Br
14- 33 2-Cl |3-Cl Br
14- 34 2-Cl [4-Cl Br
14- 35 2-Cl |5-Cl Br
14- 36 2-Cl |6-Cl Br
14- 37 3-Cl }4-Ci Br | NMR siehe unten
14- 38 3-Cl |5-Cl Br | IgP =4,62
14- 39 H H I
14- 40 2-F |H 1
14- 41 3-F |H I
14- 42 4-F |H 1
14- 43 2-Cl {H I
14- 44 3-Cl |H 1 | IgP=3,78
14- 45 4-Ct |{H I
14- 46 2-Br {H I
14- 47 3-Br |H I
14- 48 4-Br |H 1
14- 49 2-1 {H I
14- 50 3-1 |H I
14- 51 4-1 |H I
14- 52 2-Cl (3-CI I
14- 53 2-Cl {4-Cl [
14- 54 2-Cl }5-Cl I
14- 55 2-Cl |6-Cl I
14- 56 3-Cl {4-Cl I |IgP =439
14- 57 3-Cl |5-Cl 1 |lgP=4,51
14- 58 3-Ct |5-CF; |[Br|lgP=4,64
14- 59 3-Cl |5-CF; |l [lgP=4,39
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Tabelle 15
NH,
N=
N
M)
Beispielnr. Gl G2 Rl PDl;)t'::lkallsche
15- 01 H H CHyF
15- 02 2-F H CHyF
15- 03 3-F H CHyF
15- 04 4-F H CHyF
15- 05 2-Cl H CHyF
15- 06 3-Cl H CHjF
15- 07 4-Cl H CHyF NMR siehe unten
15- 08 2-Br H CHjF
15- 09 3-Br H CH;F
15- 10 4-Br H CHyF
15- 11 2-1 H CHyF
15- 12 3-1 H CH,F
15- 13 4.1 H CHyF
15- 14 2-Cl 3-Cl CHyF
15- 15 2-Cl 4-Cl CHyF
15- 16 2-Cl 5-Cl CHyF
15- 17 2-Cl 6-Cl CHyF
15- 18 3-Cl 4-Cl CHyF
15- 19 3-Cl 5-Cl CHyF NMR siehe unten
15- 20 H H CHF,
15- 21 2-F H CHF,
15- 22 3-F H CHF,
15- 23 4-F H CHF,
15- 24 |2-Cl H CHF,
15- 25 3-Cl H CHF,
15- 26 4-Cl H CHF»
15- 27 2-Br H CHF»
15- 28 3-Br H CHF,
15- 29 4-Br H CHF,
15- 30 2-1 H CHEF»
15- 31 3-1 H CHF»
15- 32 4-1 H CHF,
15- 33 2-Cl 3-Cl CHF,
15- 34 2-Cl 4-Cl CHF,
15- 35 2-Cl 5-Cl CHF,
15- 36 2-Cl 6-Cl CHF,
15- 37 3-Cl 4-Cl CHFy
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Beispielnr. |Gl G2 Rl Physikalische
Daten
15- 38 3-Cl 5-Cl CHF, NMR siehe unten
15- 39 H H CCIFy
15- 40 2-F H CCIFy
15- 41 3-F H CCIFy
15- 42 4-F H CCIFy
15- 43 2-Cl H CCIFp
15- 44 3-Cl H CCIFy
15- 45 4-Cl H CCIFy NMR siehe unten
15- 46 2-Br H CCIF,
115- 47 3-Br H CCIFy
15- 48 4-Br H CCIFp NMR siehe unten
15- 49 2-1 H CCIF, '
15- 50 31 H CCIF,
15- 51 4-1 H CCIFy NMR siehe unten
15- 52 2-Cl 3-Cl CCIFy
15- 53 2-Cl 4-Cl CCIFy
15- 54 2-Cl 5-Cl CCIFy
15- 55 2-Cl 6-Cl CCIFy
15- 56 3-Cl 4-Cl CCIFy
15- 57 3-Cl 5-ClI CCIFp NMR siehe unten
15- 58 H H CClyF
15- 59 2-F H CClyF
15- 60 3-F H CCIyF
15- 61 4-F H CCIHF
15- 62 2-Cl H CCIF
15- 63 3-Cl H CClF
15- 64 4-Cl H CCIF
15- 65 2-Br H CChF
15- 66 3-Br H CChyF
15- 67 4-Br H CCIyF
15- 68 2-1 H CClyF
15- 69 31 H CCIyF
15- 70 4-1 H CClypF
15- 71 2-Cl 3-Cl CClyF
15- 72 2-Cl 4-Cl CCIpF
15- 73 2-Cl 5-Cl CCIyF
15- 74 2-Cl 6-Cl CCIyF
15- 75 3-Cl 4-Cl CClyF
15- 76 3-Cl 5-Cl CCIyF
15- 77 H H CHCIF
15- 78 2-F H CHCIF
15- 79 3-F H CHCIF
15- 80 4-F H CHCIF
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- Physikalische

Beispielor. |G 1 G2 Rl Da)t’en

15- 81 2-Cl H CHCIF

15- 82 3-Cl H CHCIF

15- 83 4-Cl H CHCIF

15- 84 2-Br H CHCIF

15- 85 3-Br H CHCIF

15- 86 4-Br H CHCIF

15- 87 2-1 H CHCIF

15- 88 3-1 H CHCIF

15- 89 4-1 H CHCIF

15- 90 2-Cl 3-Cl CHCIF

15- 91 2-Cl 4-Cl CHCIF

15- 92 2-Cl 5-Cl CHCIF

15- 93 2-Cl 6-Ci CHCIF

15- 94 3-C 4-Cl CHCIF

15- 95 3-Cl 5-Cl CHCIF NMR siche unten
15- 96 H H CBrF;

15- 97 2-F H CBrF,

15- 98 3-F H CBrFy

15- 99 4-F H CBrFp

15- 100 [2-Cl H CBrFp

15- 101 3-Cl H CBrF,

15- 102 4-Cl H CBrFp

15- 103 2-Br H CBrF;

15- 104 3-Br H CBrFp

15- 105 4-Br H CBrFy NMR siehe unten
15- 106 2-1 H CBrFy

15- 107 3-1 H CBrFy

15- 108 4-1 H CBrFy NMR siehe unten
15- 109 2-Cl 3-Cl CBrFy

15- 110 2-Cl 4-Cl CBrFp

15- 111 2-Cl 5-Cl CBrFy

15- 112 2-Cl 6-Cl CBrFp

15- 113 3-Cl 4-Cl CBrFy

15- 114 |3-Cl 5-Cl CBrF, NMR siehe unten
15- 115 H H CBryF

15- 116  |2-F H CBryF

15- 117 3-F H CBryF

15- 118 |4-F H CBryF

15- 119 2-Cl H CBryF

15- 120 [3-Ci H CBryF

15- 121 4-Cl H CBryF

15- 122 2-Br H CBrpF

15- 123 |3-Br H CBrF
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15- 124 4-Br H CBryF :

15- 125 2-1 H CBryF

15- 126 3-1 H CBryF

15- 127 4-1 H CBryF

15- 128 2-Cl 3-Cl CBryF

15- 129 2-Cl 4-Cl CBryF

15- 130 2-Cl 5-Cl CBryF

15- 131 2-Cl 6-Cl CBryF

15- 132 3-Cl 4-Cl CBroF

15- 133 3-Ci 5-Cl CBroF

15-1134 H H CHBrF

15-1135 2-F H CHBrF

15-1136 3-F H CHBrF

15-1137 4-F H CHBrF

15-1138 2-Cl H CHBrF

15-1139 3-Cl H CHBrF

15-1140 4-Cl H CHBrF

15-1141 2-Br H CHBrF

15-1142 3-Br H CHBrF

15-1143 4-Br H CHBrF

15-1144 2-1 H CHBrF

15-1145 3-1 H CHBrF

15-1146 4-1 H CHBrF

15-1147 2-Cl 3-Cl CHBrF

15-1148 2-Cl 4-Cl CHBrF

15-] 149 2-Cl 5-Cl CHBrF

15-1150 2-Cl 6-Cl CHBrF

15-1151 3-Cl 4-Cl CHBrF

15-1152 3-Cl 5-Cl CHBrF

15-1153 3-OCF3  |4-Ci CCIFy NMR siehe unten
15-1154 |3-OCF3 |4-Ci CBrF, NMR siehe unten
15-1155 3-CF3 4-Cl CCIFp NMR siche unten
15-1156 |3-CFj3 4-Cl CBrFy NMR siche unten
15-1157 3-Br 5-Br CCIFy NMR siehe unten
15-1158 |3-Br 5-Br CBrFy NMR siche unten
15-]159 |3-Cl 5-0CF3 | CCIFp NMR siehe unten
15-1160 |3-Cl 4-Br CCIF, NMR siehe unten
15-1161  |3-Cl 5-CF3 CCIFy NMR siehe unten
15-1162 3-Cl 5-CF3 CBrF; NMR siehe unten
15-1163 3-CF3 5-CF3 CCIF; NMR siehe unten
15-1164 |3-CF3 5-CF3 CBrFy NMR siehe unten
15-1165 |3-F 5-CF3 CCIFp NMR siehe unten
15-1166 3-F 5-CF3 CBrFp NMR siehe unten
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15-]167 3-Cl 5-CF; CH,F NMR siehe unten
15-|'168 3-Cl 4-Br CF,Br NMR siehe unten
15-1169  |3-Cl 5-OCF; |CF,Br NMR siehe unten
15-1170 3-Cl 5-CF3 CCLF
15- 171 3-Cl 4-CF, CCIF
15-1172 3-CF; 5-CF; CCILF
15-1173 2.F 4-Br CCIF;
15-1174 2-F 4-Br CBrF,
15-1175 2-F 4-Br CCIF
15-1176 2-Cl 4-Br CCIF,
15-1177 2-Cl 4-Br CBrF,
15-1178 2-Cl 4-Br CCLF
15-1179 3-Cl 4-Br CCIF,
15-1180 3-Cl 4-Br CBrF,
15-1181 3-Cl 4-Br CCLF
15-1182 3-Cl 5-Br CCIF,
15-1183 3-Cl 5-Br CBrF,
15-1184 3-Cl 5-Br CCLF
15-1185 3-CF; 4-Br CCIF,
15-1186 3-CF; 4-Br CBrF,
15-| 187 3-CF; 4-Br CCILF
15-]188 3-Cl 4-1 CCIF,
15-1189 3-Cl 4-1 CBrF,
15-1 190 3-Ci 4-1 CCLF
Tabelle 16
Beispielnr. |Gl G2 |Rl Physikalische Daten
16- 01 H H Me
16- 02 2-F H Me
16- 03 3-F H Me
16- 04 4-F H Me NMR siche unten
16- 05 2-Cl |H Me NMR siehe unten
16- 06 3-Cl [H Me NMR siehe unten
16- 07 4-Cl H Me NMR siehe unten
16- 08 2-Br {H Me
16- 09 3-Br H Me
16- 10 4-Br |H Me
16- 11 2-1 H Me
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16- 12 3-1 H Me '
16- 13 4-1 H Me
16- 14 2-Cl  {3-C] |Me
16- 15. 2-Cl  |4-Cl |Me NMR siehe unten
16- 16 2-Cl |5-Cl |Me
16- 17 2-Cl [6-Cl |Me ,
16- 18 2-Cl |4-F |Me logP = 1,71
16- 19 3-Cl |4Cl |Me
16- 20 3-Cl |5-Cl |Me
16- 21 H H Et
16- 22 2-F H Et
16- 23 3-F H Et
16- 24 4-F H Et
16- 25 2-Cl {H Et
16- 26 3-Cl {H Et
16- 27 4-C1 |H Et
16- 28 2-Br |H Et
16- 29 3-Br |[H Et
16- 30 4-Br |H Et 1H(DMSO): 1.08, 2.56ppm, Et
16- 31 2-1 H Et
16- 32 3-1 H Et
16- 33 4-1 H Et
16- 34 2-Cl {3-Cl |Et
16- 35 2-Cl  [4-Cl |Et
16- 36 2-Cl |5-Cl |Et
16- 37 2-Cl  |6-Cl |Et
16- 38 3-Cl  |4-Cl [Et IH: 1.17, 2.70ppm, Et
16- 39 3-Cl 5-Cl |Et NMR siehe unten
16- 40 H H nPr
16- 41 2-F H nPr
16- 42 3-F H nPr
16- 43 4-F H nPr
16- 44 2-Cl |H nPr
16- 45 3-Cl |H nPr
16- 46 4-Cl [H nPr
16- 47 2-Br |H nPr
16- 48 3-Br |H nPr
16- 49 4-Br |H nPr 1H: 2.65, 1.60, 0.87ppm, nPr
16- 50 2-1 H nPr
16- 51 3-1 H nPr
16- 52 4-1 H nPr
16- 53 2-Cl {3-Cl |nPr
16- 54 2-Cl  [4-Cl [|nPr
16- 55 2-Cl |5-Cl |nPr
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16- 56 2-Ct |6-Cl {nPr
16- 57 3-Cl |4-Cl |nPr
16- 58 3-Cl |5-Cl |[nPr
16- 59 H H iPr
16- 60 2-F H iPr
16- 61 3-F H iPr
16- 62 4-F H iPr
16- 63 2-Cl |H iPr
16- 64 3-Cl |H iPr
16- 65 4-Cl |H iPr
16- 66 2-Br |H iPr
16- 67 3-Br |H iPr
16- 68 4-Br |H iPr 1H(d6DMSO): 2.96, 1.14ppm, iPr
16- 69 2-] H iPr
16- 70 3-1 H iPr
16- 71 4-] H iPr
16- 72 2-Cl1  (3-Cl |iPr
16- 73 2-Cl |4-Cl [iPr
16- 74 2-Cl |5-Cl |iPr
l6- 75 2-Cl |6-Cl [iPr
16- 76 3-Cl |4-Cl |iPr
16- 77 3-CI  |5-Cl |iPr
16- 78 H H nBu
16- 79 2-F H nBu
16- 80 3-F H nBu
16- 81 4-F H nBu
16- 82 2Cl |H nBu
16- 83 3-Cl |H nBu
16- 84 4-CI |H nBu
16- 85 2-Br |H nBu
16- 86 3-Br [H nBu ,
16- 87 4-Br |H nBu 1H(d6DMSO0): 0.82, 1.27, 1.48,2.53, nBu
16- 88 2-1 H nBu
16- 89 3-1 H nBu
16- 90 4-1 H nBu
16- 91 2-Cl  |3-Cl [nBu
16- 92 2-Cl |4-Cl [nBu
16- 93 2-Cl  |5-CI [nBu
16- 94 2-Cl  |6-Cl |nBu
16- 95 3-Cl  |4-Cl |nBu
16- 96 3-Cl |5-Cl |nBu
16- 97 H H secBu
16- 98 2-F H secBu
16- 99 3-F H secBu
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16- 100 4-F H secBu
16- 101 2-Cl |H secBu
16- 102 3-Cl |H secBu
16- 103 4-Cl |H secBu
16- 104 2-Br |H secBu
16- 105 3-Br |H secBu
16- 106 4-Br |H secBu
16- 107 2-1 H secBu
16- 108 3-1 H secBu
16- 109 4-1 H secBu
16- 110 2-Cl  [3-Cl |secBu
16- 111 2-Cl  }|4-Cl |secBu
16- 112 2-Cl  [5-Cl |secBu
16- 113 2-Cl 6-Cl |secBu
16- 114 3-C1 | 4-Cl |secBu
16- 115 3-Cl  |5-Cl [secBu
16- 116 H H iBu
16- 117 2-F H iBu
16- 118 3-F H iBu
16- 119 4-F H iBu
16- 120 2-Ct |H iBu
16- 121 3-Cl H iBu
16-|122 4-Cl H iBu
16-1123 2-Br |H iBu
16-|124 3-Br |H iBu
16-|125 4-Br {H iBu
16-1126 2-1 H iBu
16-1127 3-1 H iBu
16-|128 4-1 H iBu
16-129 2-Ct |3-Cl (iBu
16-|130 2-Cl {4-Cl |iBu
16-1131 2-Cl 5-Cl |iBu
16-]132 2-Cl {6-Cl |iBu
16-{133 3-Cl |4-Cl |iBu
16-1134 |3-Cl |5-Cl |iBu NMR siehe unten
16-1135 |H H tBu
16-1136 |2-F |H tBu
16-1137 |3-F |H tBu
16-1138  |4-F H tBu
16-1139 2-Cl |H tBu
16-1140 [3-Cl |H tBu
16-1141 |4-Cl |H tBu
16-1142 |2-Br |H tBu
16- 143 3-Br {H tBu
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16-| 144 4-Br |[H tBu
16-1145 |2 H tBu
16-1146 |31 H tBu
16-1147 |4 H  |tBu
16-]148 2-Cl |3-Cl [tBu
16-| 149 2-Cl |[4-Cl |{Bu
16-1150 2-Ct  [5-Cl |tBu
16-1 151 2-Cl1 |6-Cl [tBu
16-1152 3-Cl  [4-Cl [{Bu
16-1153 3-Cl  [5-Cl [{Bu
16-1153 |H H tBuCH»
16-1154 |2-F  |H  [tBuCH,
16-1155  |3-F |H tBuCH»
16- 156 4-F H tBuCH»
16-1157 |2-Cl |H tBuCH,
16-{158 |3-Cl |H tBuCH»
16-{159 |4-Cl |H tBuCH,
16-1160 |2-Br |H  |tBuCH,
16- 3-Br |H 'H-NMR (CDCI5): 0.79 (s, 9H), 2.64 ppm (s, 2H),
161 tBuCH> | tBuCH»
16-1162 |4-Br |H tBuCH,
16-1163  |2-1 H tBuCH>
16-1164 |31 H tBuCH»
16-1165 |41 H tBuCH,
16-| 166 2-Cl  [3-Cl [tBuCH,
16-1167 2-Cl 14-Cl |tBuCHy
16-1168 2-CI |5-Cl |tBuCHy
16-1169 |2-Cl |6-Cl |tBuCH,
16- 1170 3-Cl  |4-Cl |tBuCH,
16- 1171 3-Cl  [5-Cl |tBuCH,
16- 3-Cl  |4-CF,4 'H-NMR (d¢-DMSO): 8.83, d, 2H, 7.36, t, 1H,
172 Me 6.82,brs, 2H
16-1173 3-Cl 5-CF5; [ Me
16-|174 5-CF; |5-CF; | Me
16-1175 3-Cl  |4-CF; | Et
16-1176 3-Cl 5-CF5 | Et
16-{177 5-CF; |5-CF; | Et
16-1178 3-Ci 4-CF;3 | iPr
16-1179 3-Cl 5-CF; | iPr
16-1180 |5-CF; |5-CFs|ipr
16-1181 3-Cl  [4-CF; | nPr
16-1182 3-Cl  |5-CF; | nPr
16-1183 5-CF; | 5-CF; | nPr
16-|184 3-Cl |4-CF;5 |{Bu
16-{185 3-Cl  |5-CF3 | tBu
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16-1186 | 5-CF3 |5-CF;3 [tBu
Tabelle 17
Beispielnr. |Gl | G2 Rl Physikalische Daten
17- 01 H H CH,OH
17- 02 2-F |H CH,OH
17- 03 3-F [H CH,OH
17- 04 4-F |H CH,OH
17- - 05 2-Cl {H CH,OH
17- 06 |3-CI|H |CH,OH
17- 07 4-Cl |H CH,OH
17- 08  |2-Br [H CH,OH
17- 09 3-Br |H CHpOH
17- 10 4-Br |H CH,OH 1H: 4.67ppm, CHyO
17- 11 2-1 |H CH,OH
17- 12 3-1 |H CH,0H
17- 13 |41 |H |CH,OH
17- 14 2-Cl |3-CI [CHpOH
17- 15 2-Cl |4-Cl1 [CH,OH
17- 16 2-Cl [5-Cl |[CH,OH
17- 17 2-Cl [6-CI |CH,OH
17- 18 3-Cl {4-Cl |CH,OH
17- 19 3-Cl |5-C1 |CH,OH
17- 20 H H CH,OMe
17- 21 |2-F |H  |CH,OMe
17- 22 3-F |H CHyOMe
17- 23 4-F |H CH>OMe
17- 24 2-Cl |[H CH,OMe
17- 25 3-Cl |H CH,OMe
17- 26 4-Cl [H CH,OMe
17- 27 2-Br {H -~ |CHyOMe
17- 28 3-Br |H CH,OMe
17- 29 4-Br |H CH,OMe
17- 30 2-1 |H CH,OMe
17- 31 3-1 |H CH,OMe
17- 32 4-1 |H CH,OMe
17- 33 2-Cl |3-Cl [CHpOMe
17- 34 2-Cl }4-Cl |CHyOMe
17- 35 2-Cl |5-C1 |[CH,;OMe
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17- 36 2-Cl |6-C1 [CHpOMe

17- 37 |3-Cl |4-CI |CH,OMe IH: 4.30ppm, CH,0
17- 38 3-Cl |5-C1 {CHyOMe

17- 39 H H CH»OEt

17- 40 2-F [H CH,OEt

17- 41 [3-F |H |CH,OFt

17- 42 4-F 'H CH,OEt

17- 43 2-Cl {H CHyOEt

17- 44 3-Cl [H CHyOEt

17- 45 |4Cl [H  |CH,OFEt

17- 46 2-Br (H CH,OEt

17- 47 [3-Br |H  |CH,OEt

17- 48 4-Br |H CH)OEt 1H: 4.49ppm, OCH»
17- 49 2.1 [H CH,OEt

17- 50 |31 |H |CH,OEt

17- 51 |41 |H |CH,OFt

17- 52 2-Cl |3-Cl |CH»OEt

17- 53 2-Cl |4-C1 [CH,OEt

17- 54 2-Cl |5-C1 [CH,OEt

17- 55 2-Cl |6-Cl |CH,OEt

17- 56 3-Cl {4-Cl |CH)OEt

17- 57 3-Cl |5-Cl |CH,OEt

17- 58 H H - CH,SMe

17- 59 |[2-F [H CH,SMe

17- 60 3-F |H CHpSMe

17- 61 4-F |H CH>SMe

17- 62 2-Cl (H CH,SMe

17- 63 3-Cl (H CH,SMe

17- 64 4-Cl |H CHpSMe

17- 65 2-Br [H CH,SMe

17- 66 3-Br |H CHpSMe

17- 67 4-Br |H CH,SMe 1H: 3.68ppm, CH)S
17- 68 2-1 |H CHySMe

17- 69 |31 |H CH,SMe

17- 70 4-1 |H CHpSMe

17- 71 2-Cl |3-C1 {CHjSMe

17- 72 2-Cl [4-C1 |[CH)SMe

17- 73 2-Cl |5-C1 |CH»SMe

17- 74 |2-CI |6-CI |CHySMe

17- 75 3-ClI [4-Cl [CHpSMe

17- 76 3-Cl |5-ClI |[CH)SMe

17- 77 |H |H  |CH,SOMe

17- 78 |2-F |H  |CH,SOMe

17- 79 3-F |H CH,SOMe

88



WO 2008/077483

PCT/EP2007/010839

-84 -
Beispielnr, Gl |G? RI Physikalische Daten
17- 80 4-F |H CH,SOMe
17- 81 2-Cl |H CH,SOMe
17- 82 3-Cl {H CH,;SOMe
17- 83 4-Cl |H CH,SOMe
17- 84 2-Br |H CH,SOMe
17- 85 3-Br |H CH,;SOMe
17- 86 4-Br |H CH,SOMe
17- 87 2.1 |H CH>SOMe
17- 88 3-1 (H CH,SOMe
17- 89 41 |H CH,SOMe
17- 90 2-Cl [3-Cl [CH;SOMe
17- 91 2-Cl |4-Cl |[CH,SOMe
17- 92 2-Cl |5-Cl [CH,SOMe
17- 93 2-Cl |6-Cl |CHySOMe
17- 94 3-Cl |4-Cl |[CH,SOMe
17- 95 3-Cl |5-C1 |CH»SOMe
17- 96 H H CH7SOoMe
17- 97 2-F |H CH,80;Me
17- 98 3-F |H CH,;SO,Me
17- 99 4-F |H CH»SOyMe
17- 100 2-Cl |H CH,SOoMe
17- 101 3-Cl |H CH,»SO;Me
17- 102 4-Cl |H CH,SO;Me
17- 103 2-Br |H CH,SOyMe
17- 104 3-Br |H CH»SOsMe
17- 105 4-Br |H CH»SOyMe
17- 106 2-1 |H CHpSO7Me
17- 107 3-1 |H CH,SOoMe
17- 108 (4-1 |H CH»SOyMe
17- 109 |2-Cl |3-Cl |CHpSO;Me
17- 110 |2-Cl |[4-Cl |[CHySOysMe
17- 111 2-Cl }5-C1 [CH,SOoMe
17- 112 2-Cl |6-C1 |CH,;SO;Me
17- 113 3-Cl [4-Cl |CH7SOyMe
17- 114 3-Cl |5-Cl [CHpSOpMe
17- 115 H H CH(OMe)Me
17- 116 |[2-F |H CH(OMe)Me
17- 117 |3-F {H . |CH(OMe)Me
17- 118 4.F |H CH(OMe)Me
17- 119 |2-Ci |H CH(OMe)Me
17- 120 |3-Cl {H CH(OMe)Me
17- 121 4-Cl {H CH(OMe)Me
17- 122 2-Br |H CH(OMe)Me
17- 123 3Br |H CH(OMe)Me
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I7- 124 |4-Br |H CH(OMe)Me 1H(DMSO): 4.36ppm, CHOMe
17- 125 21 |H CH(OMe)Me
17- 126 |31 |H CH(OMe)Me
17- 127 4.1 |H CH(OMe)Me
17- 128 2-Cl {3-Cl |CH(OMe)Me
17- 129 2-Cl {4-Cl |[CH(OMe)Me
17- 130 |2-ClI |5-Cl |CH(OMe)Me
17- 131 [2-Cl [6-Cl |CH(OMe)Me
17- 132 |3-Cl [4-Cl |CH(OMe)Me
17- 133 {3-Cl [5-CI |CH(OMe)Me
17- 153 |H |H CH>CH>COOMe
17- 154 |2-F |H CH,CH,COOMe
17- 155 {3-F |H CH,CH,COOMe
17- 156 |4-F [H CH,CH,COOMe
17- 157 |2-Cl |H CH,CH>COOMe
17- 158 |3-Cl |H CH,CH>COOMe
17- 159 [4-Cl |H CH>CH,COOMe
17- 160 |2-Br |H CH,CH>COOMe
17- 161 |3-Br |H CH,CH,COOMe
17- 162 |4-Br |H CH>CH>COOMe ‘| 1H: 2.69, 3.00ppm, CH>CH»
17- 163 |21 |H CH,CH,COOMe
17- 164 |31 |H CH>CH>COOMe
17- 165 |41 |H CH,CH,COOMe
17- 166 |2-Cl |3-Cl | CH,CH,COOMe
17- 167 |2-Cl |4-Cl | CHyCH,COOMe
17- 168 |2-Cl |5-Cl |CH,CH,COOMe
17- 169 |2-Cl [6-Cl | CH,CH,COOMe
17- 170 |3-Cl |4-Cl | CH,CH,COOMe
17- 171 |3-Cl |5-C1 | CHyCH>COOMe
17- 3-Cl |4-CF3 'H-NMR (d¢-DMSO): 8.87, d, 2H,
172 CH,OMe 7.41,t, 1H, 4.31, s, (MeO)
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N=
)
N
Beispielnr. Gl G2 Rl Physikalische Daten
18- 01 H H CHFCH;
18- 02 2-F H CHFCHj3
18- 03 3-F H CHFCH3
18- 04 4-F H CHFCH3;
18- 05 2-Cl 1H CHFCH3
18- 06 3-Cl |H CHFCH3
18- 07 4-CI |H CHFCHj3 NMR siehe unten
18- 08 2-Br |H CHFCH3
18- 09 3-Br |H CHFCH3
18- 10 4-Br |H CHFCH3 19F: -164.0ppm, CHF
18- 11 2-1 H CHFCH3
18- 12 3-1 H CHFCH3
18- 13 4-1 H CHFCH3
18- 14 2-Cl |3-Cl CHFCHj3
18- 15 2-Cl 14-Cl CHFCH3
18- 16 2-Cl |5-Cl CHFCH3
18- 17 2-Cl |6-Cl CHFCHj3
18- 18 3-Cl |4-Cl CHFCH3
18- 19 3-Cl |5-Cl CHFCH3 NMR siehe unten
18- 20 H H CF,CH3
18- 21 2-F H CF,CH3
18- 22 3-F H CF,CHj3
18- 23 4-F H CFoCHj3
18- 24 2-Cl |H CFpCH3
18- 25 3.Cl |H CF,CHj3
18- 26 4-C1 |H CF,CHj3 NMR siehe unten
18- 27 2-Br |H CFoCHj3
18- 28 3-Br |H CFoCHj3
18- 29 4-Br |H CF,CH3
18- 30 2-1 H CFoCHj3
18- 31 3-1 H CFyCH3
18- 32 4-1 H CFpCHj3 NMR siehe unten
18- 33 2-Cl | 3-Cl CFoCH3 '
18- 34 2-Cl [4-Cl CFoCH3 NMR siche unten
18- 35 2-Cl |5-Cl CFyCH3
18- 36 2-Cl |6-Cl CF,CHj3
18- 37 3-Cl |4-Cl CF,CH3
18- 38 3-Cl [5-CI CF,CHj NMR siehe unten
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18- 39 H H CF,CF3
18- 40 2-F |H CF,CF3
18- 41 3-F |[H CF,CF;
18- 42 4-F |H CF,CF;
18- 43 2-Cl |H CF,CF3
18- 44 3-Cl |H CF,CF3
18- 45 4-Cl |H CF,CF3 NMR siehe unten
18- 46 2-Br |H CF,CF3
18- 47 3-Br |H CF,CF3
18- 48 4-Br |H CFoCF3 NMR siehe unten
18- 49 2-1 H CF,CF3
18- 50 3-1 H CF,CF3
18- 5l 4-1 H CF,CF3 NMR siche unten
18- 52 2-Cl [3-CI CF,CF3
18- 53 2-Cl [4-Ci CFyCF3
18- 54 2-Cl [5-Ci CF,CF3
18- 55 2-Cl [6-Cl CF,CF3
18- 56 3-Cl [4-CI CF,CF3
18- 57 3-Cl [5-Ci CFoCF3 NMR siehe unten
18- 58 H H CHFCF3
18- 59 2-F |H CHFCF3
18- 60 3-F [H CHFCF;
18- 61 4-F |H CHFCF3
18- 62 2-Cl |H CHFCF3
18- 63 3-Cl |H CHEFCF3
18- 64 4-Cl |H CHFCF3
18- 65 2-Br |H CHFCF3
18- 66 3-Br |[H CHFCF3
18- 67 |4-Br |H CHECF3
18- 68 2-1 H CHFCF3
18- 69 3-1 H CHFCF3
18- 70 |41 H CHFCF3
18- 71 j2-Cl |3-Cl CHFCF3
18- 72 2-Cl |4-Cl CHFCF3
18- 73 2-Cl |5-Cl CHFCF3
18- 74 2-Cl |6-Cl CHFCF3
18- 75 3-Cl |4-Cl CHFCF3
18- 76 3-Cl |5-Cl CHFCF3
18- 77 H H CF,CFoH
18- 78 2-F |H CF,CFyH
18- 79 3-F |H CF,CFyH
18- 80 4-F |H CF,CFoH
18- 81 2-Cl (H CF>CF7H
18- 82 3-Cl |H - CFoCFyH
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18- 83 4-Cl |H CFoCFyH
18- 84 2-Br |H CFoCFyH
18- 85 3-Br |H CFoCFoH
18- 86 4-Br |H CF,CF,yH
18- 87 2-1 H CF>CFoH
18- 88 3-1 H CF»CF7H
18- 89 4-1 H CFoCFyH
18- 90 2-Cl |3-Cl CF,CF,>H
18- 91 2-Cl |[4-Cl CF,CFyH
18- 92 2-Cl |5-Cl CF,CFoH
18- 93 2-Cl |6-Cl CFoCFoH
18- 94 3-Cl 14-Cl CF»CFo7H
18- 95 3-Cl |5-Cl CFoCF5H
18- 96 H H CFoCF,CF3
18- 97 2-F H CFCF,CF3
18- 98 3-F H CF,CF>CF3
18- 99 4.F H CFoCF,CF3
18- 100 2-Cl |H CF,CF,CF3
18- 101 |3-Cl |H CF,CF,CF3
18- 102 4-Cl |H. CF>CF7CF3
18- 103 2-Br {H CF,»CFoCF3
18- 104 3-Br |H CFoCF,CF3
18- 105 4-Br |H CF»CF,CF3
18- 106 2-1 H CFyCFoCF3
18- 107 3-1 H CF>CF>CF3
18- 108 4-1 H CF7CFoCF3
18- 109 2-Cl [3-Ci CF»CF>CF3
18- 110 2-Ct  [4-Cl CF»CF,CF3
18- 111 2-Cl [5-Cl CF»CF,CF3
18- 112 2-Cl |6-Cl CF,CF,CF3 '
18- 113 3-Cl [4-CI CFoCF;CF3
18- 114 3-Cl [5-Ci CF,CF>CF3
18- 115 H H CF(CH3)y
18- 116 2-F H CF(CH3);
18- 117 3-F H CF(CH3)
18- 118 4-F H CF(CH3),
18- 119 2-Cl |H CF(CH3);
18- 120 3-Cl [(H CF(CH3)p
18- 121 4-Cl |H CF(CH3)»
18- 122 2-Br |H CF(CH3)»
18- 123 3-Br |H CF(CH3),
18- 124 |4-Br |H CF(CH3), 1H: 1.61ppm, CHy
18- 125 2-1 H CF(CH3),
18- 126 3-1 H CF(CH3),
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18- 127 |41 H CF(CH3),

18- 128 2-Cl {3-Ci CF(CH3)p

18- 129 2-Cl [4-Cl CF(CH3)p

18- 130 |2-Cl |5-Cl CF(CH3)

18- 131 2-Cl ]6-Cl CF(CHj3)p

18- 132 3-Cl {4-CI CF(CH3),

18- 133 3-Cl [5-Cl CF(CH3),

18- 134 H H CH,CH,CF3

18- 135 2-F |H CH,CH,CF3

18- 136 3-F H CH,CH;,CF3

18- 137 4-F H CH»CH;,CF3

18- 138 2-Cl |[H CHyCH,CF3

18- 139 3-CI |H CH,CH,CF3

18- 140 4-Cl [H CH,CH;,CF3

18- 141 2-Br |H CHpCHCF3

18- 142 3-Br (H CH,CH)CF3

18- 143 4-Br [H CHpCH,CF3 TH(d6DMSO): 2.79, 2.59;

CH»CH»

18- 144 2-1 H CHCHyCF3

18- 145 3-1 H CH»CH,CF3

18- 146 4-1 H CHpCH»CF5

18- 147 2-Cl1 |3-CI CHyCH,CF3
18- 148 2-Cl |4-Cl CHpCHyCF3
18- 149 2-Cl |5-Cl CHpCH,CF3
18- 150 2-Cl |6-Ci CH,CH,CF3

18- 151 [3-Cl [4-CI CH,CH,CF3
18- 152 [3-Cl [s-Cl CH,CH,CF3
18- 153 |H H CH(CH3)CF3
18- 154 |2-F |H CH(CH3)CF3
18- 155 3-F H CH(CH3)CF3
18- 156 |4F |H CH(CH3)CF3
18- 157 |2-Cl |H CH(CH3)CF3
18- 15§ |3-Cl |H CH(CH3)CF3
18- 159 |4-Cl |H CH(CH3)CF3
18- 160 |2-Br |H CH(CH3)CF3
18- 161 |3-Br |H CH(CH3)CF3
18- 162 |4-Br |H CH(CH3)CF3
18- 163 |21 |H CH(CH3)CF3
18- 164 |31 |H CH(CH3)CF3
18- 165 {4l H CH(CH3)CF3
18- 166 [2-C1 [3-CI CH(CH3)CF3
18- 167 [2-Cl |4-Cl CH(CH3)CF3
18- 168 [2-Cl [5-Cl CH(CH3)CF3

18- 169 |2-CI |6-Cl CH(CH3)CF3
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18- 170 3-Cl 4-Ci CH(CH3)CF3

18- 171 3-Cl |5-CI CH(CH3)CF3

18- 172 H H CHFCyH5

18- 173 2-F H CHFCyHs

18- 174 3-F H CHFCyHs

18- 175 4-F H CHFC,Hj5

18- 176 2-Cl |H CHFCyH;

18- 177 3-Cl |H CHFCyHs

18- 178 4-Ci |{H CHFCyHg

18- 179 2-Br |H CHFCyHg

18- 180 3-Br |H CHFCyHj

18- 181 |4-Br |H CHFCyHg 19F: -171,6ppm, CHF

18- 182 2-1 H CHFCyHs

18- 183 3-1 H CHFCyHj4

18- 184 4-1 H CHFCyHs

18- 185 2-Cl |3-Cl CHFC,Hj

18- 186 2-Cl |4-Cl CHFCyH;

18- 187 2-Cl |5-Cl CHFC,H;

18- 188 2-Cl |6-Cl CHFC9yHj

18- 189 3-Cl |4-Cl CHFC,H54

18- 190 |3-Cl |5-Cl CHFCyHjs NMR siehe unten

18- 191 H H CHFnPr

18- 192 2-F H CHFnPr

18- 193 3-F H CHFnPr

18- 194 4-F H CHFnPr

18- 195 2-Cl [H CHFnPr

18- 196 3-Cl |H CHFnPr

18- 197 4-Cl [H CHFnPr

18- 198 2-Br |H CHFnPr

18- 199 3-Br (H CHFnPr

18- 200 [4-Br |H CHFnPr 1H: 5.54ppm, CHF

18- 201 2-] H CHFnPr

18- 202 31 H CHFnPr

18- 203 4-1 H CHFnPr

18- 204 2-Cl |3-Cl CHFnPr

18- 205 2-Cl |4-Cl CHFnPr

18- 206 2-Cl |5-Cl CHFnPr

18- 207 2-Cl ]6-Cl CHFnPr

18- 208 3-Cl |4-Cl CHEFnPr

18- 209 [3-CI |5-Cl CHFnPr | NMR siche unten

18- 210 H H CH,HCH(CF3)CH3

18- 211 2-F H CH,CH(CF3)CHj

18- 212 3-F |H CH,CH(CF3)CH3

18- 213 4-F H CH,CH(CF3)CH3
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18- 214 |2-Cl [H CH,CH(CF3)CHj3

18- 215 3-Cl |H CH,CH(CF3)CH3

18- 216 4-Cl |H CH,CH(CF3)CHj3

18- 217 2-Br |H CHCH(CF3)CH3

18- 218 |3-Br |H CH,CH(CF3)CH3

18- 219 |4Br [H CHpCH(CF3)CH3 | 1H: 1.01ppm,d, CH,

18- 220 2-1 H CH,CH(CF3)CH3

18- 221 3-1 H CHpCH(CF3)CH3

18- 222 4-] H CHpCH(CF3)CH3

18- 223 |2-Cl [3-Cl  |CH,CH(CF3)CHj3

18- 224 2-Cl |4-Cl CH7CH(CF3)CH3

18- 225 2-Cl |5-Cl CHoCH(CF3)CH3

18- 226 |2-ClI |6-Cl CH,CH(CF3)CH3

18- 227 [3-Cl [4-Cl  [CHoCH(CF3)CH3

18- 228 3-Cl |5-Cl CHpCH(CF3)CH3

18- 229 {3-Cl [5-Ci CF,CF,OMe NMR siche unten

18- 230 3-Br |5-Br CF,CH3 NMR siehe unten

18- 231 3-CF3 |5-CF3 | CHFCH3 NMR siehe unten

18- 232 |{3-Cl |5-CF3 |CHFCHj NMR siehe unten

18- 233 |3-CF3|5-CF3 |CFCH3 NMR siehe unten

18- 234 3-CF3 | 5-CF3 CFpCF3 NMR siehe unten

18- 235 3-Cl |5-CFj3 CF,CHj3 NMR siehe unten

18- 236 |3-Cl |[5-CF3 |CF,CF3 NMR siehe unten

18- 237 |3-F |5-CF3 |CF,CF3 NMR siehe unten
"H-NMR (CD;CN): 8.82 (d,

18- 238 3-CF; |4-Cl CF>CH,Br 2H), 7.36 (t, 1H), 4.08 ppm (t,
2H)
"H-NMR (ds-DMSO): 8.89

18- 239 [3-c1 |s-cF,  |(s)-cHFCH, ;{S% 4(p;m . lH)) (d,

18- 240 3-F 5-CF; CF,CHj3 .| NMR siehe unten

18- 241 |3-Cl |5-OCF; |CF,CF3 NMR siehe unten

18- 242 3-Br {5-Br CFoCF3 NMR siehe unten

18- 243 3-Br |5-Br CHFCH; NMR siehe unten

18- 244 3-CF; |4-Cl CFoCF3 NMR siehe unten

18- 245 3-CF; {4-Cl CHFCH; NMR siehe unten

18- 246 3-Ci {4-Br CFoCF3 NMR siehe unten

18- 247 [3-CF, [4-Cl - |CFoCHj

18- 248 2-F 4-Br CHFCH;

18- 249 2-F 4-Br CFoCF3

18- 250 2-F |4-Br CF,CHj3

18- 251 2-Cl |4-Br CHFCH;

18- 252 2-Cl | 4-Br CF)CF3

18- 253 2-Cl |4-Br CF,CHj

18- 254 3-Cl |5-Br CHFCH;

18- 255 3-Cl |5-Br CF,CF3
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18- 256 3-Cl |5-Br CFoCH3
18- 257 3-Cl |4-Br CHFCH;
18- 258 3-CI {4-Br CF,CF3
18- 259 2-Cl |4-Br CFoCHj3
18- 260 3-CF; |4-Br CHFCH;
18- 261 3-CF; |4-Br CF>CF3
18- 262 3-CF; |4-Br CF»CHj
18- 263 3-Cl |41 CHFCH;
18- 264 3-Cl |41 CFoCF3
18- 265 3-Cl |[4-1 CFoCHj3
Tabelle 19
1
G NH, 3
G2 — N=— R
<N }
Fc~ N N

Beispielnr. |R3 Gl G2 Physikalische Daten
19- 01 4-Me H H
19- 02 4-Me 2-F |H
19- 03 4-Me - |3-F |H
19- 04 4-Me 4-F |H
19- 05 4-Me 2-Cl |H
19- 06 4-Me 3-Cl |H
19- 07 4-Me 4-Cl |H '"H-NMR (ds DMSO): 8.75 ppm, (d, 1H)
19- 08 4-Me 2-Br |H
19- 09 4-Me 3-Br |H lgP = 3,84

19- 10 4-Me 4-Br |H IgP = 3,37
19- 11 4-Me 2-1 H
19- 12 4-Me 3-1 H
19- 13 4-Me 4-1 H
19- 14 4-Me 2-Cl |3-Cl
19- 15 4-Me 2-CI |4-Cl
19- 16 4-Me 2-Cl |5-Cl
19- 17 4-Me 2-Cl |6-Cl
19- 18 4-Me 3-C1 |4-C] lgP=3,73
19- 19 4-Me 3-Cl |5-Cl
19- 20 5-Me H H
19- 21 5-Me 2-F |H
19- 22 5-Me 3-F |H
19- 23 5-Me 4-F |H
19- 24 5-Me 2-Cl |H
19- 25 5-Me 3-Cl {H
19- 26 5-Me 4-Cl |H NMR siehe unten
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19- 27 5-Me 2-Br |H
19- 28 5-Me 3-Br {H
19- 29 5-Me 4-Br |H
19- 30 5-Me 2-1 H
19- 31 5-Me 3-1 H
19- 32 5-Me 4-1 H
19- 33 5-Me 2-Cl |[3-CI
19- 34 5-Me 2-Cl [4-Cl
19- 35 5-Me 2-Cl |5-Cl
19- 36 5-Me 2-Cl {6-Cl
19- 37 5-Me 3-Cl |4-Cl NMR siehe unten
19- 38 5-Me 3-Cl [5-Cl
19- 39 5-F H H
19- 40 5-F 2-F H
19- 41 5-F 3-F H
19- 42 5-F 4-F H
19- 43 5-F 2-Ci |(H
19- 44 5-F 3-CI [H
19- 45 5-F 4-Cl |H NMR siehe unten
19- 46 5-F 2-Br |H
19- 47 5-F 3-Br [H
19- 48 5-F 4-Br [H IgP = 3,19
19- 49 5-F 2-1 H
19- 50 5-F 3-1 H
19- 51 5-F 4-f H
19- 52 5-F 2-Cl |3-CI
19- 53 5-F 2-Cl [4-Cl
19- 54 5-F 2-Cl {5-Cl
19- 55 5-F 2-Cl |6-Cl
19- - 56 5-F 3-Cl [4-C] NMR siehe unten
19- 57 5-F 3-Cl |5-Cl IgP =3,63
19- 58 5-Cl H H
19- 59 5-Cl 2-F H
19- 60 5-Cl 3-F H
19- 61 5-Cl 4.F H
19- 62 5-Cl 2-Cl |H
19- 63 5-Cl 3-Cl |H
19- 64 5-Cl 4-Cl |H IgP = 3,53
19- 65 5-Cl 2-Br |H
19- 66 5-Cl 3-Br |H
19- 67 5-Cl 4-Br |H
19- 68 5-Cl 2-1 H
19- 69 5-Cl 3-1 H
19- 70 5-Cl 4-1 H
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19- 71 5-Cl 2-Cl |3-Cl
19- 72 5-Cl 2-Cl |4-Cl
19- 73 5-Cl 2-Cl |5-Cl
19- 74 5-Cl 2-Cl |6-Cl
19- 75 5-Cl 3-Cl |4-Cl NMR siehe unten
19- 76 5-Cl 3-Cl |5-Cl lgP=4,10
19- 77 5-Br H H
19- 78 5-Br 2-F H
19- 79 5-Br 3-F |[H
19- 80 5-Br 4-F H
19- 81 5-Br 2-Cl |H
19- 82 5-Br 3-Cl (H
19- 83 5-Br 4-Cl |H
19- 84 5-Br 2-Br |H
19- 85 5-Br 3-Br (H
19- 86 5-Br 4-Br |H
19- 87 5-Br 2-1 H
19- 88 5-Br 3-1 H
19- 89 5-Br 4-1 H
19- 90 5-Br 2-Cl [3-CI
19- 91 5-Br 2-Cl {4-Cl
19- 92 5-Br 2-ClI |5-Cl
19- 93 5-Br 2-Cl |6-Cl
19- 94 5-Br 3-Cl |4-Cl
19- 95 5-Br 3-Cl1 [5-Cl IgP =4,15
19- 96 5-1 H H
19- 97 5-1 2-F |H
19- 98 5-1 3-F |[H
19- 99 5-1 4-F H
19- 100 |51 2-Cl [H
19- 101 5-1 3-ClI |H
19- 102 |5-1 4-Cl |H
19- 103 |5-1 2-Br (H
19- 104 |51 3-Br |H
19- 105 |5-1 4-Br |H
19- 106 |5-1 2-1 H
19- 107 |51 3-1 H
19- 108 |5-1 4-1 H
19- 109 |5-1 2-CI {3-Cl
19- 110 |5-1 2-Cl [4-Cl
19- 111 |[5-1 2-Cl (5-Ci
19- 112 |5-1 2-Ct ]6-Cl
19- 113 |51 3-Cl |4-Cl
19- 114 |5-1 3-CI |5-Cl
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19- 115 |5-CF3 |H H
19- 116 |5-CF3 |2-F H
19- 117 |5-CF3 |3-F H
19- 118 |5-CF3 |4-F H
19- 119 |5-CF3 (2-CI |H
19- 120 |5-CF3 |(3-Cl [H
19- 121 15-CF3 |4-Cl |H NMR siehe unten
19- 122 |5-CF3 |2-Br |H
19- 123 |5-CF3 |3-Br |H
19- 124 |5-CF3 |4-Br |H
19- 125 15-CF3 2-1 H
19- 126 |5-CF3 |[3-1 H
19- 127 [5-CF3 |41 H
19- 128 |5-CF3 |2-Cl [3-Cl
19- 129 [5-CF3 |2-C1 |4-Cl
19- 130 |[5-CF3 |2-Cl [5-Cl
19- 131 |[5-CF3 |2-Cl |6-Cl
19- 132 |5-CF3 [3-Cl |4-Cl
19- 133 [5-CF3 |3-Cl |5-Cl
19- 134 |4-CF3 H H
19- 135 [4-CF3 2-F H
19- 136 |4-CF3 |3-F H
19- 137 |4-CF3 4-F H
19- 138 |4-CF3 2-Cl |H
19- 139 |[4-CF3 3-C1 |H
19- 140 |[4-CF3 |4Cl |H
19- 141 |4-CF3 |2-Br |H
19- 142 |4-CF3 3-Br |H
19- 143 |4CF3 |4-Br (H 19F: -61.9, -70.4ppm
19- 144 |4-CF3 2-1 H
19- 145 |4-CF3 3-1 H
19- 146 |4-CF3 4-] H
19- 147 |4-CF3 |2-C1 |3-Cl
19- 148 [4CF3 |2-CI ([4-Cl
19- 149 |4-CF3 2-Cl [5-Cl
19- 150 |4-CF3 2-Cl [6-Cl
19- 151 (4-CF3 3-Cl [4-Ci
19- 152 ([4-CF3 3-Cl [5-Cl IgP =425
19- 153 [4-O0Me |H H
19- 154 |4-OMe [2-F |H
19- 155 |4-OMe [3-F |H
19- 156 |4-OMe |4-F |H
19- 157 |4-OMe |2-Cl |H
19- 158 |4-OMe (3-Cl |H
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19- 159 |4-OMe |4-Cl |H
19- 160 |4-OMe |2-Br |H
19- 161 |4-OMe [3-Br |H
19- 162 |4-OMe |4-Br [H 1H: 4.10ppm, OCHz
19- 163 [4-OMe |21 |H
19- 164 |4-OMe |3-1 H
19- 165 [4-OMe |41 |H
19- 166 14-OMe |[2-Cl 3-Cl
19- 167 [4-OMe |2-CI [4-Cl
19- 168 14-OMe [2-CI |5-Cl
19- 169 |4-OMe {2-Ct |6-Cl
19- 170 [(4-OMe |3-Cl |4-CI
19- 171 |4-OMe |3-Cl |5-Cl IgP = 2,93
19- 172 |4-NMey |H H
19- 173 |4-NMey |2-F H
19- 174 |4-NMey |3-F H
19- 175 |4-NMep |4-F H
19- 176 |4-NMey [2-Cl |H
19- 177 |4-NMey [3-Cl |[H
19- 178 |4-NMey [4-Cl [H
19- 179 |4-NMey |2-Br |H
19- 180 |4-NMejp |3-Br |H
19- 181 |[4-NMey [4-Br |H 1H: 6.41, 8.23ppm; Pyrimidin-H
19- 182 |4-NMey |2-1 H
19- 183 |4-NMey |3-1 H
19- 184 |4-NMey |4-1 H
19- 185 |4-NMey |2-C1 |3-Cl
19- 186 |4-NMey |2-C1 |4-Cl
19- 187 |4-NMey [2-C1 |5-CI
19- 188 |4-NMey |2-Cl1 |[6-ClI
19- 189 |4-NMep {3-C1 |4-Cl
19- 190 [4-NMey |3-CI |5-Cl
19- 191 |5-OCH; [4-C1 |H 'H-NMR (ds-DMSO): 8.66 ppm, (s, 2H)
19- 192 |5-OCH; {3-Cl |5-Cl "H-NMR (ds-DMSO): 8.66 ppm, (s, 2H)
19- 193 |5-OCH; [3-C1 [4-Ci "H-NMR (dg-DMSO): 8.66 ppm, (s, 2H)
19- 194 |5-CN 3-Cl [5-Cl 'H-NMR (ds-DMSO): 9.36 ppm, (s, 2H)
19- 195 |4-CF; 3-Br {4-Cl NMR siehe unten
19- 196 |4-CF; 3-Cl [4-Br NMR siehe unten
19- 197 |4-CF; 3-CF; |5-CF; [NMR siehe unten
19- 198 |4-CH; 3-Cl |5-F lgP =3,42
19- 199 {4-CH; |[3-F 5-F lgP = 3,06
19- 200 |4-CH; 2-F 4-Br lgP = 3,28
19- 201 [4-CH; 3-F 4-F lgP =3,02
19- 202 |4-CH; 3-CH; |5-CH; [IgP =3,42
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19- 203 ({5-CH; [3-Cl |[5-F IgP = 3,42

19- 204 |[5-CH; [3-F 5-F IgP = 3,06

19- 205 |[S5-CH; |[2-F 4-Br lgP = 3,28

19- 206 |S5-CH; |3-F 4-F IgP = 3,02

19- 207 |(5-CH; [3-Br |5-Br igP = 4,05

19- 208 |[5-CH; |3-CH; [5-CH; [lgP =347

19- 209 |[4-CN 3-CI |5-Cl IgP = 3,84
Tabelle 24

G! NHCH,
G2 i N—
< AN :/>
He™ NN

Beispielnr. Gl |G2 Physikalische Daten

24- 01 H H

24- 02 2-F [H

24- 03 3-F [H

24- 04 4-F |H

24- 05 2-Cl |H

24- 06 3-Ct |H NMR siehe unten

24- 07 4-Cl |H

24- 08 2-Br |H

24- 09 3-Br |H

24- 10 4-Br |H

24- 11 21 |H

24- 12 31 |H

24- 13 41 |H

124- 14 2-F |3-F

24- 15 2-F |4-F

24- 16 2-F |S-F

24- 17 2-F |6-F

24- 18 2-F |3-Ci

24- 19 2-F |4-Cl

24- 20 2-F |5-Ci

24- 21 2-F |6-Cl

24- 22 2-F |3-Br

24- 23 2-F |4-Br

24- 24 2-F |5-Br

24- 25 2-F |6-Br

24- 26 2-F |31

24- 27 |2-F |4

24- 28 2-F |5-1

24- 29 2-F |61
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24- 30 |2-Cl [3-F
24- 31 2-Cl |4-F
24- 32 |2-Cl |5-F
24- 33 2-C} }3-Cl
24- 34 2-Cl |4-Cl
24- 35 2-Cl {5-Ci
24- 36 |2-Cl |6-Cl
24- 37 |2-Cl |3-Br
24- 38 |2-Cl |4-Br
24- 39 |2-Cl |5-Br
24- 40 |2-Cl |6-Br
24- 41 2-Cl {3-1
24- 42 |2-Cl |4-]
24- 43 2-Cl |5-1
24- 44 |2-Cl |6-]
24- 45 2-Br |3-F
24- 46 |2-Br |4-F
24- 47 |2-Br |5-F
24- 48 |2-Br |3-Cl
24- 49 2-Br |4-Cl
24- 50 |2-Br |5-Cl
24- 51 2-Br | 3-Br
24- 52 |2-Br |4-Br
24- 53 2-Br | 5-Br
24- 54  |2-Br |[6-Br
24- 55 2-Br | 3-]
24- 56 |2-Br [4-1
24- 57  |2-Br |5-1
24- 58 |2-Br [6-1
24- 59 |21 |3-F
24- 60 |21 |4-F
24- 61 2-1 |S5F
24- 62 |21 |3-Cl
24- 63 2-1 (4-Ci
24- 64 |21 |5-CI
24- 65 2-1 |3-Br
24- 66 |2-1 |4-Br
24- 67 |21 |5-Br
24- 68 {21 |3-1
24- 69 21 |41
24- 70 {21 |5l
24- 71 2-1 6-1
24- 72 |3-F |4-F
24- 73 3-F |5-F
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24- 74 3-F |4-Cl

24- 75 3-F |5-Cl

24- 76 |3-F |4-Br

24- 77 3-F |5-Br

24- 78 3-F |41

24- 79 3-F |51

24- 80 3-Cl [4-F

24- 81 3-Cl |4-CI

24- 82 3-Cl |5-Cl

24- 83 3-Cl |4-Br

24- 84 3-Cl |5-Br

24- 85 3-Cl {4-1

24- 86 3-Cl |51

24- 87 3-Br |4-F

24- 88 3-Br | 4-Cl

24- 89 3-Br |4-Br

24- 90 3-Br | 5-Br

24- 91 3-Br |4-1

24- 92 3-Br | 5-1

24- 93 341 |4-F

24- 94 3-1 |4-Cl

24- 95 3-1 |4-Br

24- 96 3-1 |41

24- 97 3-1 |41
Tabelle 25

NHC,H,
N—
<N :/>
N

Beispielnr. G! G2 Physikalische Daten
25- 01 H H

25- 02 2-F H

25- 03 3-F H

25- 04 4-F H logP =2,59
25- 05 2-Cl H logP = 2,69
25- 06 3-Cl H logP = 3,02
25- 07 4-Cl H NMR siehe unten
25- 08 2-Br H

25- 09 3-Br H

25- 10 4-Br H

25- 11 2-1 H

25- 12 3-1 H
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
25- 13 4-1 H
25- 14 2-F 3-F
25- 15 2-F 4-F
25- 16 2-F 5-F
25- 17 2-F 6-F
25- 18 2-F 3-Cl
25- 19 2-F 4-Cl
25- 20 2-F 5-Cl
25- 21 2-F 6-Cl
25- 22 2-F 3-Br
25- 23 2-F 4-Br
25- 24 2-F 5-Br
25- 25 2-F 6-Br
25- 26 2-F 3-1
25- 27 2-F 4-1
25- 28 2-F 5-1
25- 29 2-F 6-1
25- 30 2-Cl 3-F
25- 31 2-Cl 4-F logP =2,79
25- 32 2-Cl 5-F
25- 33 2-Cl 3-Cl
25- 34 2-Cl 4-Cl NMR siche unten
25- 35 2-Cl 5-Cl
25- 36 2-Cl 6-Cl
25- 37 2-Cl 3-Br
25- 38 2-Cl 4-Br
25- 39 2-Cl 5-Br
25- 40 2-Ci 6-Br
25- 41 2-Cl 3-1
25- 42 2-Cl 4-1
25- 43 2-Cl 5-1
25- 44 2-Cl 6-1
25- 45 2-Br 3-F
25- 46 2-Br 4-F
25- 47 2-Br 5-F
25- 48 2-Br 3-Ci
25- 49 2-Br 4-Ci
25- 50 2-Br 5-Cl
25- 51 2-Br 3-Br
25- 52 2-Br 4-Br
25- 53 2-Br 5-Br
25- 54 2-Br 6-Br
25- 55 2-Br 3-1
25- 56 2-Br 4-1
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Beispielnr. Gl G2 Physikalische Daten
25- 57 2-Br 5-1
25- 58 2-Br 6-1
25- 59 2-1 3-F
25- 60 21 4-F
25- 61 21 S-F
25- 62 2-1 3-Cl
25- 63 121 4-Cl
25- 64 2-1 5-Cl
25- 65 2-1 3-Br
25- 66 21 4-Br
25- 67 2-1 5-Br
25- 68 2-1 3-1
25- 69 2-1 4-]
25- 70 2-1 5-1
25-. 71 2-1 6-1
25- 72 3-F 4-F
25- 73 3-F 5-F
25- 74 3-F 4-Cl
25- 75 3-F 5-Cl
25- 76 3-F 4-Br
25- 77 3-F 5-Br
25- 78 3-F 4-1
25- 79 3-F 5-1
25- 80 3-Cl 4-F
25- 81 3-Cl 4-Cl
25- 82 3-Cl 5-Ci
25- 83 3-Cl 4-Br
25- 84 3-Cl 5-Br
25- 85 3-Cl 4-1
25- 86 3-Cl 5-1
25- 87 3-Br 4-F
25- 88 3-Br 4-Cl
25- 89 3-Br 4-Br
25- 90 3-Br 5-Br
25- 91 3-Br 4-1
25- 92 3-Br 5-1
25- 93 3-1 4-F
25- 94 3- 4-Cl
25- 95 3-1 4-Br
25- 96 3-1 4-1
25- 97 3-1 4-1
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Tabelle 26
Beispielnr. Gl |G?2 |Rr?2 Physikalische Daten
26- 01 H H NHnPr
26- 02 2-F |H NHnPr
26- 03 3-F |H NHnPr
26- 04 4-F |H NHnPr
26- 05 2-Cl |H NHnPr
26- 06 3-Cl |H NHnPr logP =3,37
26- 07 4-Cl |H NHnPr logP = 3,42
26- 08 2-Br |H NHnPr
26- 09 3-Br |{H NHnPr
26- 10 |4-Br ([H |NHnPr
26- 11 2-1 |H NHnPr
26- 12 3.1 |H NHnPr
26- 13 41 |H NHnPr
26- 14 2-Cl | 3-Cl {NHnPr
26- 15 2-Cl |4-Cl |NHnPr
26- 16 2-Cl |5-Cl |NHnPr
26- 17 2-Cl |6-Cl |NHnPr
26- 18 3-Cl | 4-Cl |NHnPr
26- 19 3-Cl |5-Cl |NHnPr
26- 20 H H NHiPr
26- 21 2-F |H NHiPr
26- 22 3-F |H NHiPr
26- 23 4-F |H NHiPr NMR siehe unten
26- 24 2-Cl |H NHiPr NMR siehe unten
26- 25 3-Cl {H NHiPr
26- 26 4-Cl |{H NHiPr NMR siehe unten
26- 27 2-Br |H NHiPr
26- 28 3-Br (H NHiPr
26- 29 4-Br 1 H NHiPr
26- 30 21 |H NHiPr
26- 31 3-1 |H NHiPr
26- 32 4-1 {H NHiPr
26- 33 2-Cl {3-Cl | NHiPr
26- 34 2-Cl {4-Cl |NHiPr
26- 35 2-Cl }5-Cl |NHiPr
26- 36 2-Cl |6-Cl | NHiPr
26- 37 2-Cl [4-F |NHiPr logP =2,91
26- 38 3-Cl {4-Cl |NHiPr
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Beispielnr. Gl |62 [R? Physikalische Daten
26- 39 3-Cl |{5-Cl [NHiPr
26- 40 H H  |NHCHjPhenyl
26- 41 2-F |H |NHCHj,Phenyl
26- 42 3-F {H |NHCHj,Phenyl
26- 43 4-F |H [NHCHjyPhenyl
26- 44 2-Cl {H |NHCHjPhenyl logP = 3,37
26- 45 3-Cl {H  |NHCHjPheny! ,
26- 46 4-Cl |H  |NHCHjPhenyl NMR siehe unten
26- 47 2-Br |H NHCHjPhenyl
26- 48 3-Br |H | NHCH;Phenyl
26- 49 4-Br |H NHCH7Phenyl
26- 50 2-I |H |NHCH;Phenyl
26- 51 3-1 |H NHCH,Phenyl
26- 52 4-1 |H |NHCHjPhenyl
26- 53 2-Cl |3-Cl [NHCHjyPhenyl
26- 54 2-Cl {4-Cl [NHCHj,Phenyl logP = 4,23
26- 55 2-Cl |5-Cl [NHCHjyPhenyl
26- 56 2-Cl | 6-Cl [NHCH7Phenyl
26- 57 3-Cl [4-Cl {NHCHjyPhenyl
26- 58 3-Cl |5-Cl [NHCHjPhenyl
26- 59 H H  |NHCHjcPr
26- 60 2-F [H |NHCHycPr
26- o6l 3-F |[H |NHCH)cPr
26- 62 |4-F |H |NHCHpcPr logP =3,15
26- 63 2-Cl {[H |NHCHjcPr
26- 64 3-Cl ([H  |NHCHjcPr
26- 65 4-Cl [H |NHCHycPr NMR siehe unten
26- 66 2-Br {H  |NHCHycPr
26- 67 3-Br [H | NHCHjcPr
26- 68 4-Br |H NHCHycPr
26- 69 2-1 |H |NHCHycPr
26- 70 3-1 {H |NHCH)cPr
26- 71 4-1 |H |NHCHycPr
26- 72 2-Cl |3-Cl | NHCH)cPr
26- 73 2-Cl | 4-Cl | NHCHycPr
26- 74 2-Cl |5-Cl | NHCHcPr
26- 75 2-Cl |6-Cl [NHCHjcPr
26- 76 3-Cl |4-Cl [NHCHjcPr
26- 77  |3-Cl |5-Cl [NHCH)cPr
26- 78 H H |NHCH,C=CMej
26- 79 |2-F |H |NHCH,C=CMe,
26- 80 3-F [H |NHCHyC=CMep
26- 81 4-F [H |NHCH,C=CMej
26- 82 2-Cl |[H [NHCHC=CMe)p
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Beispielnr. G! |G2 |R? Physikalische Daten
26- 83 3-Cl (H NHCH»C=CMe;
26- 84 4-Cl {H NHCH7C=CMe; |logP =3,84
26- 85 2-Br |H NHCH»C=CMe)p
26- 86 3-Br |H NHCH»C=CMe,
26- 87 4-Br |H NHCH»C=CMe)
26- 88 2-1 |H NHCH,C=CMe)
26- 89 3-1 |H NHCHC=CMe;
26- 90 41 |H NHCH,C=CMe;
26- 91 2-Cl |3-Cl |NHCH,C=CMej
26- 92 2-Cl |4-Cl |NHCH»C=CMe)
26- 93 2-Cl |5-Cl |NHCH,C=CMej
26- 94 2-Cl [6-Cl |NHCH;C=CMe)p
26- 95 3-Cl |4-Cl |NHCHyC=CMe;
26- 96 3-Cl |5-Cl |NHCH;C=CMe»y
26- 97 H H NH(2'-i-Pentyl)
26- 98 2-F |H NH(2'-i-Pentyl)
26- 99 3-F |H NH(2"-i-Pentyl)
26- 100 |4-F |H NH(2'-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 101 |2-Cil |H NH(2'-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 102 (3-Cl |H NH(2'-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 103 |4-Cl |H NH(2'-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 104 |2-Br |H NH(2'-i-Pentyl)
26- 105 |3-Br |H NH(2'-i-Pentyl)
26- 106 |4-Br |H NH(2'-i-Pentyl)
26- 107 |21 |[H NH(2'-i-Pentyl)
26- 108 |31 [H NH(2'-i-Pentyl)
26- 109 |41 [H NH(2'-i-Pentyl)
26- 110 |2-Cl |3-Cl |NH(2'-i-Pentyl)
26- 111 |2-Cl {4-Cl | NH(2-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 112 |2-Cl |5-C1 | NH(2'-i-Pentyl)
26- 113 |2-Cl [6-Cl |[NH(2"-i-Pentyl)
26- 114 |3-Cl {4-CI |NH(2"-i-Pentyl)
26- 115 |3-Cl {5-Cl |NH(2"-i-Pentyl)
26- 116 |4Cl |H NHCH,CO,Et NMR siehe unten
26- 117 12-Cl |4-F |NH(2"-i-Pentyl) NMR siehe unten
26- 118 |2-Cl [4-F |[NH(2"-i-Pentyl) = |NMR siche unten
26- 119 |H H NHnBu
26- 120 |2-F [H NHnBu
26- 121 |3-F |H NHnBu
26- 122 |4-F |H NHnBu
26- 123 |2-Cl |H NHnBu NMR siehe unten
26- 124 |3-Ct |H NHnBu NMR siehe unten
26- 125 |4-Ct {H NHnBu NMR siehe unten
26- 126 |2-Br |H NHnBu
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Beispielnr. |G! |G2 |R? Physikalische Daten
26- 127 {3-Br |H |NHnBu
26- 128 {4-Br |H |NHnBu
26- 129 12-1 |H [NHnBu
26- 130 {3-1 |H |NHnBu
26- 131 |41 |H |NHnBu
26- 132 |2-Cl {3-Cl |NHnBu

26- 133 |2-Cl |4-Cl |NHnBu
26- 134 |2-Cl |5-Cl {NHnBu
26- 135 |2-Cl {6-Cl |NHnBu
26- 136 |3-Cl {4-Cl |NHnBu
26- 137 |3-Cl |5-Cl |NHnBu
26- 138 |2-Cl |4-F |NHnBu NMR siehe unten
26- 139 |3-Cl {H |NHiBu
26- 140 |4-CI |H |NHiBu
: 26- 141 |3-Cl |H NHCH»CO;Et NMR siehe unten

26 142 |2-Cl [4-F |NHnPr

Tabelle 27
Beispielnr. |Gl G? G3 |R? Physikalische Daten
27- 01 H H H |NHnPr
27- 02 H 2-F H |NHnPr
27- 03 H 3-F H [NHnPr
, 27- 04 H 4-F H [NHnPr
. 27- 05 H 2-Cl H |[NHnPr
‘ 27- 06 H 3-Cl H |NHonPr
27- 07 H 4-Cl H |[NHnPr
27- 08 H 2-Br H [NHnPr
27- 09 H 3-Br H {NHnPr
27- 10 H 4-Br H |NHnPr
27- 11 H 2-1 H {NHnPr
27- 12 H 3-1 H |NHnPr
27- 13 H 4-[ H {NHnPr
27- 14 3-Cl 2-Cl H |NHnPr
27- 15 4-Cl 2-Cl H |[NHnPr
27- 16 5-Cl 2-Cl H [NHnPr
27- 17 6-Cl 2-Cl H |NHnPr
27- 18 4-Cl 3-Cl H |[NHnPr
27- 19 5-Cl 3-Cl H |NHnPr NMR siehe unten
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |R2 Physikalische Daten
27- 20 H H H [NHiPr
27- 21 H 2-F H |NHiPr
27- 22 H 3-F H |NHiPr
27- 23 H 4-F H |NHiPr
27- 24 H 2-Cl H |NHiPr
27- 25 H 3-Cl H |NHiPr
27- 26 H 4-Cl H |NHiPr NMR siehe unten
27- 27 H 2-Br H |NHiPr
27- 28 H 3-Br H |NHiPr
27- 29 H 4-Br H [NHiPr
27- 30 H 2-1 H ([NHiPr
27- 31 H 3-1 H [NHiPr
27- 32 H 4-1 H |NHiPr
27- 33 3-Cl 2-Cl H | NHiPr
27- 34 4-Cl 2-Cl H |NHiPr
27- 35 5-Cl 2-Cl H |NHiPr
27- 36 6-Cl 2-Cl H |NHiPr
27- 37 4-Cl 3-Cl H |NHiPr
27- 38 5-Cl 3-Cl H |NHiPr NMR siehe unten
27- 39 H H H |NHCH>Phenyl
27- 40 H 2-F H |[NHCH;Phenyl
27- 41 H 3-F H | NHCH;Phenyl
27- 42 H 4-F H |NHCHpPhenyl
27- 43 H 2-Cl H | NHCH;Phenyl
27- 44 H 3-Cl H | NHCH;Phenyl
27- 45 H 4-Cl H |NHCH;Phenyl NMR siehe unten
27- 46 H 2-Br H | NHCHjyPhenyl
27- 47 H 3-Br H |NHCH;Phenyl
27- 48 H 4-Br H | NHCH;Phenyl
27- 49 H 2-1 H |NHCHyPhenyl
27- 50 H 3-1 H |NHCHjPhenyl NMR siehe unten
27- 51 H 4-1 H [NHCH,Phenyl NMR siehe unten
27- 52 3-Cl 2-Cl H [NHCHjPhenyl
27- 53 4-Cl 2-Cl H |NHCHjPhenyl
27- 54 5-Cl 2-Cl H [NHCHyPhenyl
27- 55 6-Cl 2-Cl H |NHCH;Phenyl
27- 56 4-Cl 3-Ci H | NHCH,Phenyl
27- 57 5-Cl 3-Cl H | NHCHjPhenyl
27- 58 H H H |NHCH;cPr
27- 59 H 2-F H |{NHCHycPr
27- 60 H 3-F H | NHCH)cPr
27- 61 H 4-F H | NHCH)cPr
27- 62 H 2-Cl H |NHCHycPr
27- 63 H 3-Cl H

NHCHycPr
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Beispielnr. Gl G2 G3 |R2 Physikalische Daten
27- 64 H 4-Cl H | NHCHjcPr
27- 65 H 2-Br H |NHCHycPr
27- 66 H 3-Br H |NHCHjcPr
27- 67 H 4-Br H |NHCHycPr
27- 68 H 2-1 H [NHCHycPr
27- 69 H 3-1 H |NHCHjcPr
27- 70 H 4-1 H |NHCHjcPr
27- 7 3-Cl 2-Cl H |NHCH)cPr
27- 72 4-Cl 2-Cl H |NHCHjcPr
27- 73 5-Cl 2-Cl H |NHCHjcPr
27- 74 6-Cl 2-Cl H |NHCHycPr
27- 75 4-Cl1 - |3-Cl H |NHCHjcPr
27- 76 5-Cl 3-Cl H |NHCHycPr NMR siehe unten
27- 77 H H H |NHCH,C=CMe;
27- 78 H 2-F H |NHCH7C=CMe,
27- 719 H 3-F H |NHCH;C=CMey
27- 80 H 4-F H |NHCH;C=CMe)
27- 81 H 2-Cl H |[NHCH,C=CMe,
27- 82 H 3-Cl H |NHCH,C=CMey
27- 83 H 4-Cl H [NHCH;C=CMe;
27- 84 H 2-Br H |NHCHyC=CMe)
27- 85 H 3-Br H |NHCH;C=CMe)
27- 86 H 4-Br H |NHCH,;C=CMe,
27- 87 H 2-1 H |NHCH;C=CMey
27- 88 H 3-1 H |{NHCH;C=CMe)
27- 89 H 4-1 H |NHCH;C=CMejy
27- 90 3-Cl 2-Cl H |NHCH;C=CMej
27- 91 4-Cl 2-Cl H |NHCH,C=CMe;
27- 92 5-Cl 2-Cl H |NHCH,C=CMe)
27- 93 6-Cl 2-Cl H |NHCH;C=CMe)
27- 94 4-Cl 3-Cl H |NHCH,C=CMe)
27- 95 5-Cl 3-Cl H |[NHCH,C=CMe,
27- 96 H H H |NHCH,CH=CH;
27- 97 H 2-F H |NHCH,CH=CH>
27- 98 H 3-F H |NHCH;CH=CHj
27- 99 H 4-F H |NHCH;CH=CH;
27- 100 H 2-Cl H [NHCH,CH=CH,
27- 101 H 3-Cl H |NHCH,CH=CHj
27- 102 H 4-Cl H {NHCHyCH=CHj
27- 103 H 2-Br H {NHCH,CH=CHjy
27- 104 H 3-Br H |NHCH,CH=CHj
27- 105 H 4-Br H [NHCHpCH=CHj
27- 106 H 2-1 H |NHCHyCH=CHj
27- 107 H 3-1 H |NHCH7CH=CHj
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Beispielar. Gl G? G3 |R2 Physikalische Daten
27- 108 H 4-1 H |NHCH;CH=CH,
27- 109 3-Cl 2-Cl H |NHCH,CH=CH,
27- 110 4-Cl 2-Cl H |NHCHyCH=CHjp
27- 111 5-Cl 2-Cl H [NHCHyCH=CHj
27- 112 6-Cl 2-Cl H |NHCH,CH=CH,
27- 113 4-Cl 3-Cl H |NHCH,CH=CH,
27- 114 5-Cl 3-Cl H |NHCH,CH=CH, NMR siehe unten
27- 115 H H H [NHiBu
27- 116 H 2-F H [NHiBu
27- 117 H 3-F H |NHiBu
27- 118 H 4-F H |NHiBu
27- 119 H 2-Cl H |NHiBu
27- 120 H 3-Cl H |NHiBu
27- 121 H 4-Cl H |NHiBu
27- 122 H 2-Br H |NHiBu
27- 123 H 3-Br H |NHiBu
27- 124 H 4-Br H |NHiBu
27- 125 H 2-1 H |{NHiBu
27- 126 H 3-1 H |NHiBu
27- 127 H 4.1 H {NHiBu
27- 128 3-Cl 2-Cl H |NHiBu
27- 129 4-Cl 2-Cl H |NHiBu
27- 130 5-Cl 2-Cl H |NHiBu
27- 131 6-Cl 2-Cl H [NHiBu
27- 132 4-Cl 3-Cl H |NHiBu
27- 133 5-Cl 3-Cl H |NHiBu NMR siehe unten
27- 134 H H H |NHCH3-4-Cl-Ph
27- 135 H 2-F H |NHCHj-4-Cl-Ph
27- 136 H 3-F H |NHCHj-4-Cl-Ph
27- 137 H 4-F H |NHCH)-4-Cl-Ph
27- 138 H 2-Cl H |NHCH3-4-Ci-Ph
27- 139 H 3-Ci H {NHCHj>-4-CI-Ph
27- 140 H 4-Cl H [NHCH>-4-CI-Ph NMR siehe unten
27- 141 H 2-Br H |NHCH>-4-CI-Ph
27- 142 H 3-Br H |NHCH3>-4-Cl-Ph
27- 143 H 4-Br H |NHCH;-4-CI-Ph
27- 144 H 2-1 H |NHCH;-4-CI-Ph
27- 145 H 3-1 H | NHCH3-4-CI-Ph
27- 146 H 4-1 H |NHCH;-4-Cl-Ph
27- 147 3-Cl 2-Cl H |[NHCH;-4-Cl-Ph
27- 148 4-Cl 2-Cl H |NHCH>-4-Cl-Ph
27- 149 5-Cl 2-Cl H |NHCH3-4-CI-Ph
27- 150 6-Cl 2-Cl H |NHCH5-4-CI-Ph
27- 151 4-Cl 3-Cl H |NHCH3-4-Cl-Ph
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Beispielnr. Gl G2 G3 |R2 Physikalische Daten
27- 152 5-Cl 3-Cl H |NHCH3-4-CI-Ph -
27- 153 5-Cl 3-Cl H |NHCH5-3-Br-5-Br-Ph NMR siehe unten
27- 154 5-Cl 3-Cl H | NH-cPent NMR siehe unten
27- 155 |4-F 3-Cl H | NHCH;Phenyl NMR siehe unten
27- 156 |H 4-OCHF, |H |NHCH)Phenyl NMR siehe unten
27- 157 |3-Cl _|2-F H | NHCHPhenyl NMR siehe unten
27- 158  |4-Cl _ {3-CF4 H |NHCH;Phenyl NMR siehe unten
27- 159 4-Me |3-OMe H | NHCH;Phenyl NMR siehe unten
27- 160 |4-Cl  |3-OCF;3 |H |NHCHjPhenyl NMR siehe unten
27- 161 H 4-SMe H | NHCH;Phenyl NMR siehe unten
27- 162 |H 3-OCHF, |H |NHCHyPhenyl NMR siehe unten
27- 163 4-OMe |3-F 5-F | NHCH)Phenyl NMR siehe unten
27- 164 3-Cl 5-CF, H | NHCHyPhenyl
27- 165 3-CF; |4-Cl H |NHCHjPhenyl
27 166 3-CF; |5-CF; H |NHCHjyPhenyl
27- 167 3-Cl 5-CF, H [NHCH3-4-Cl-Ph
27- 168 3-CF; |4-Cl H |NHCHj,-4-Cl-Ph
27- 169 3-CF; |5-CF, H |[NHCH»-4-Cl-Ph
27- 170 3-Cl 5-CF, H |NHCHyCH=CH,
27- 171 3-CF; |4-Cl H |NHCH,CH=CHp
27- 172 3-CF, |5-CF; H |NHCH)CH=CHj

Tabelle 28

Beispielnr. |Gl |G2 |R? Physikalische Daten
28- 01 |[H [H |NHCOCH;

28- 02 [2-F [H |NHCOCH;3

28- 03 |3-F |[H [NHCOCH;

28- 04 |[4F |[H |NHCOCH3

28- 05 |2-Cl [H |NHCOCH;

28- 06 |3-ClI |H |NHCOCH3

28- 07 |4-Cl [H |NHCOCH;3 |[NMR siehe unten
28- 08 |2-Br [H |NHCOCH;

28- 09 |3-Br |[H |NHCOCH;3

28- 10 |4-Br [H |NHCOCH3

28- 11 |21 |H |NHCOCH3

28- 12 |31 [H [NHCOCH3

28- 13 |41 |H |NHCOCH3

28- 14 |2-Cl |3-Cl |[NHCOCH;3

28- 15 |2-Cl |4-Cl |NHCOCH;3
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Beispielnr. |Gl |G2 |R2 Physikalische Daten
28- 16 |2-Cl |5-Cl |[NHCOCH;
28- 17 |2-Cl |6-Cl [NHCOCH;
28- 18 |3-Cl [4-Cl |{NHCOCHj3
28- 19 |3-Cl |5-Cl [NHCOCH3
28- 20 |H H |N(COCH3);
28- 21 2-F |H |N(COCH3)
28- 22 |3-F |H |N(COCH3)
28- 23 |4F |H |N(COCHj3)
28- 24 |2-Cl |[H |N(COCHj3),
28- 25 |3-Cl |[H |N(COCH3)
28- 26 4-Cl {H N(COCH3),
28- 27 |2-Br [H N(COCH3)y
28- 28 [3-Br {H |N(COCHj3),
28- 29 |4-Br|H |N(COCHj3)
28- 30 j2-1 |H |N(COCHj3)
28- 31 3-1 {H |N(COCH3);
28- 32 |41 |H |N(COCHj);
28- 33  |2-Cl {3-Cl |N(COCH3),
28-" 34 |2-Cl {4-Cl |N(COCH3),
28- 35 2-Cl |5-Cl | N(COCH3)y
28- 36 |2-Cl [6-Cl |N(COCH3),
28- 37 |3-Cl {4-Cl |N(COCH3)y
28- 38 |3-Cl |5-Cl |N(COCH3),
28- 39 H H NHCOOEt
28- 40 |2-F |H |NHCOOEt
28- 41 3-F |H |NHCOOEt
28- 42 |4F |H |NHCOOEt
28- 43 |2-Cl |H |NHCOOEt
28- 44 3-Cl [H NHCOOEt
28- 45 4-Cl |H NHCOOEt
28- 46 2-Br |{H NHCOOEt
28- 47 |3-Br |H |NHCOOEt
28- 48 |4-Br |[H |NHCOOEt
28- 49 |21 |H |NHCOOEt
28- 50 |31 |H NHCOOEt
28- 51 4-1 |H NHCOOE
28- 52 2-Cl |3-Cl | NHCOOEt
28- 53 2-Cl |4-CI |NHCOOEt
28- 54 2-Cl |5-Cl [NHCOOEt
28- 55 |2-Cl |6-C] [NHCOOEt
28- 56 3-Cl {4-Cl [ NHCOOEt
28- 57 - {3-Cl |{5-Cl |[NHCOOEt
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Tabelle 29

Beispielnr, |G! G2 G |[R?Z Physikalische Daten
29- 01 H H H NHCOCH;
29- 02 H 2-F H NHCOCH;
29- 03 H 3-F H NHCOCH;
29- 04 H 4-F H NHCOCHj3
29- 05 H 2-Cl H |NHCOCHj3;
29- 06 H 3-Cl H NHCOCH;
29- 07 H 4-Cl H NHCOCHj3 NMR siehe unten
29- 08 H 2-Br H NHCOCH3
29- 09 H 3-Br H NHCOCH;3
29- 10 H 4-Br H NHCOCH;
29- 11 H 2-1 H NHCOCH;
29- 12 H 31 H |NHCOCHj3 NMR siehe unten
29- 13 H 4-1 H NHCOCH;
29- 14 3-Cl 2-Cl H NHCOCH;
29- 15 4-Cl 2-Cl H NHCOCHj3
29- 16 5-Cl 2-Cl H NHCOCH3
29- 17 6-Cl 2-Cl H NHCOCH;
29- 18 4-Ci 3-Ci H NHCOCH;3
29- 19 5-Ci 3-Ci H NHCOCHj3 NMR siehe unten
29- 20 H H H N(COCH3),
29- 21 H 2-F H N(COCHj3),
29- 22 H 3-F H N(COCH3)s
29- 23 H 4-F H N(COCH3)7
29- 24 H 2-Cl H N(COCH3),
29- 25 H 3-Cl H |N(COCH3),
29- 26 H 4-Cl H N(COCH3); ~ |NMR siche unten
29- 27 H 2-Br H N(COCH3),
29- 28 H 3-Br H |[N(COCH3)y
129- 29 H 4-Br H |[N(COCH3), 1H: 2.25ppm, Diacetyl
29- 30 H 2-1 H N(COCH3);
29- 31 H 3-1 H N(COCH3)y
29- 32 ' |H 4-1 H N(COCH3)»
29- 33 3-Cl 2-Cl H N(COCH3)p
29- 34 4-Cl 2-Cl H N(COCHj3)p
29- 35 5-Cl 2-Cl H N(COCHj3)p
29- 36 6-Cl 2-Cl H N(COCHj3)p
29- 37 4-Cl 3-Cl H N(COCH3); 1H: 2.27ppm, Diacetyl
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |[R2 Physikalische Daten
29- 38 5-Cl  [3-Cl H |[N(COCH3),
29- 39 H H H |NHCOOMe
29- 40 H 2-F H [NHCOOMe
29- 41 H 3-F H |[NHCOOMe
29- 42 H 4-F H |[NHCOOMe
29- 43 H 2-Cl H [NHCOOMe
29- 44 H 3-Cl H |[NHCOOMe
29- 45 H 4-Cl H |NHCOOMe
29- 46 H 2-Br H [NHCOOMe
29- 47 H 3-Br H |NHCOOMe
29- 48 H 4-Br H |NHCOOMe
29- 49 H 2-1 H |NHCOOMe
29- 50 H 31 H |NHCOOMe
29- 51 H 4-1 H |NHCOOMe
29- 52 3-Cl  [2-Cl H |NHCOOMe
29- 53 4Cl  [2-Cl H |NHCOOMe
29- 54 5-Cl  |2-Cl H |NHCOOMe
29- 55 6-Cl  [2-Cl H [NHCOOMe
29- 56 4-Cl [3-Cl H |[NHCOOMe
29- 57 5Cl  [3-Cl H |NHCOOMe
29- 58 H H H |NHCOOEt
29- 59 H 2-F H [NHCOOEt
29- 60 H 3F H |NHCOOEt
29- 61 H 4-F H |NHCOOEt
29- 62 H 2-Cl H |[NHCOOEt
29- 63 H 3.Cl H |[NHCOOEt
29- 64 H 4-Cl H NHCOOEt NMR siehe unten
29- 65 H 2-Br H |NHCOOEt
29- 66 H 3-Br H |[NHCOOEt
29- 67 H 4-Br H |NHCOOEt
29- 68 H 2-1 H |NHCOOEt
29- 69 H 31 H |[NHCOOEt
29- 70 H 4-1 H |[NHCOOEt
29- 71 3-Cl |2l H [NHCOOEt
29- 72 4-Cl  [2-Cl H |NHCOOEt
29- 73 5-Cl  [2-ClI H |NHCOOEt
29- 74 6-Cl  [2-CI H |NHCOOEt
29- 75 4Cl |3l H |[NHCOOEt
29- 76 5-Cl  [3-Cl H |NHCOOEt
29- 77 H H H |N(COOMe),
29- 78 H 2-F H [N(COOMe),
29- 79 H 3-F H [N(COOMe),
29- 80 H 4-F H [N(COOMe),
29- 81 H 2-Cl H |[N(COOMe),

1
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |R2 Physikalische Daten
29- 82 H 3-Ci H |N(COOMe),
29- 83 H 4-Cl H |N(COOMe),
29- 84 H 2-Br H |N(COOMe),
29- 85 H 3-Br H [N(COOMe),
29- 86 H 4-Br H [N(COOMe),
29- 87 H 2-1 H |N(COOMe);
29- 88 H 3-1 H |N(COOMe),
29- 89 H 4-1 H |N(COOMe),
29- 90 3-Cl 2-Cl H |N(COOMe),
29- 91 4-Cl 2-Cl H |N(COOMe),
29- 92 5-Cl 2-Cl H | N(COOMe),
29- 93 6-Cl 2-Cl H |N(COOMe),
29- 94 4-Cl 3-Cl H |N(COOMe),
29- 95 5-Cl 3-Cl H [N(COOMe),
29- 96 H H H | N(COOEt);
29- 97 H 2-F H |N(COOEt)
29- 98 H 3-F H |N(COOEt),
29- 99 H 4-F H |N(COOEt);
29- 100 H 2-Cl H |N(COOEt),
29- 101 H 3-Cl H |N(COOEt),
29- 102 H 4-Cl H |N(COOEt),
29- 103 H 2-Br H |N(COOEt),
29- 104 H 3-Br H [N(COOEt),
29- 105 H 4-Br H  |N(COOEt),
29- 106  |[H 2-1 H |[N(COOEt),
29- 107 H 3-1 H [N(COOEt),
29- 108 H 4-1 H |N(COOEt)
29- 109 3-Cl 2-Cl H |N(COOEt),
29- 110 4-Cl 2-Cl H |N(COOEt);
29- 111 5-Cl 2-Cl H |N(COOEt),
29- 112 6-Cl 2-Cl H | N(COOEt),
29- 113 4-Cl 3-Cl H [N(COOEt),
29- 114 5-Cl 3-Cl H |N(COOEt),
29- 115 H H H |NHCOC,H;s
29- 116 H 2-F H [NHCOC;Hg
29- 117 H 3-F H  [NHCOCjHjg
29- 118 H 4-F H |NHCOC3H;s
29- 119 H 2-Cl H |NHCOC;yH;5
29- 120 H 3-Cl H |NHCOC;Hjg
29- 121 H 4-Cl H |NHCOC;H;s
29- 122 H 2-Br H |NHCOC;Hs
29- 123 H 3-Br H NHCOC9Hs5
29- 124 H 4-Br H NHCOC7H54
29- 125 H 2-1 H NHCOC,Hj
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Beispielnr. |Gl G2 G3 |R? Physikalische Daten
29- 126 H 3-1 H NHCOC,H;
29- 127 H 4-1 H NHCOC,H;4
29- 128 3-Cl 2-Cl H NHCOC7H5
29- 129 4-Cl 2-Cl H NHCOC,Hj
29- 130 5-Cl 2-Cl H NHCOC,Hj
29- 131 6-Cl [2-CI H |NHCOC,H;
29- 132 4-Cl 3-Ci H NHCOC,Hj5
29- 133 5-Cl 3-Ci H NHCOC,Hs
29- 134 |H H H IN(COC,Hs),
29- 135 H 2-F H [N(COC,Hs)y
29- 136 H 3-F H  IN(COCyH5)
29- 137 H 4-F H  IN(COCyHs)»
29- 138 H 2-Cl H  |N(COCyHs))
29- 139 H 3-Cl H  |IN(COCyHs)y
29- 140 H 4-Cl H  |N(COCyHs)y
29- 141 H 2-Br H  [N(COCyHs)y
29- 142 |H 3-Br H  |N(COCoHs)y :
29- 143 H 4-Br H N(COCoHs)y 1H: 1.02, 2.53ppm, COCHyCH3
29- 144 H 2-1 H N(COC»Hs)y
29- 145 H 31 H  |IN(COCyHs)
29- 146 H 4-1 H  |N(COCyHs)y
29- 147 3-Ci 2-Cl H N(COCHHs)y
29- 148 4-Cl 2-Cl H N(COCHH3)»
29- 149 5-Cl 2-Cl H N(COC»>Hs)»
29- 150 6-Cl 2-Cl H N(COC»Hs)y
29- 151 4-Cl 3-Ci H N(COCHH<)y
29- 152 5-Cl 3-Cl H N(COCsHs)y
29- 153 4-OMe |3-F 5-F  |[NHCOCH; NMR siehe unten
29- 154 4-Me  [3-OMe H NHCOCH3, NMR siehe unten
29- 155 4-Ci 3-OCF3; |H NHCOCH3 NMR siehe unten
29- 156 H 4-OCHF, (H NHCOCH3 NMR siehe unten
29- 157 4-F 3-Cl H NHCOCH3 NMR siehe unten
29- 158 4-OMe |3-F 5-F |N(COCH3)» NMR siehe unten
29- 159 4-Me [3-OMe H N(COCH3)» NMR siehe unten -
29- 160 4-Cl 3-OCF3 [H |N(COCH3), ‘NMR siehe unten
29- 161 H 4-OCHF, |H N(COCH3)» NMR siehe unten
29- 162 4-F 3-Cl H N(COCH3), NMR siehe unten
29- 163 3-CF; |5-CF; NHCOCH;, NMR siehe unten
29- 164 3-Cl 5-CF; NHCOCH; NMR siehe unten
29- 165 3-Cl 5-CF; NHCO,CH,CCH |[NMR siche unten
29- 166 3-Cl 5-CF; N(CO,CH,CCH), |NMR siche unten
29- 167 3-CF; |5-CF; N(CO,CH,CCH), [NMR siehe unten
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Tabelle 30

‘Beispielnr. |Gl |G2 |[RZ . |Physikalische Daten
30- 01 [H H [NH-CO-COOMe | .
30- 02 (2-F |H |NH-CO-COOMe
30- 03 [3-F |H NH-CO-COOMe
30- 04 (4-F |[H |NH-CO-COOMe
30- 05 |2-CI{H [NH-CO-COOMe
30- 06 |3-CIl|{H [NH-CO-COOMe
30- 07 {4-CI{H [NH-CO-COOMe
30- 08 (2-Br{H |NH-CO-COOMe
30- 09 (3-Br|H NH-CO-COOMe
30- 10 |4-Br|H NH-CO-COOMe | 1H: 3.90ppm, COOMe
30- 11 §2-1 |H [NH-CO-COOMe |
30- 12 |31 |H NH-CO-COOMe
30- 13 |41 |H |[NH-CO-COOMe
30- 14 {2-Cl |3-Cl| NH-CO-COOMe
30- 15 |{2-Cl {4-Cl | NH-CO-COOMe
30- 16 |{2-Cl|5-Cl|NH-CO-COOMe
30- 17 [2-Cl j6-Cl| NH-CO-COOMe
30- 18 |3-Cl|4-Cl|NH-CO-COOMe
30- 19 }3-Cl | 5-Cl | NH-CO-COOMe
30- 20 |H H |NH-CO-COOEt
30- 21 |2-F |H [|NH-CO-COOEt
30- 22 |3-F |H NH-CO-COOFLt
30- 23 |4-F |H NH-CO-COOQEt.
30- 24 2-Cl|H NH-CO-COOEt
30- 25 |3-Cl|H [NH-CO-COOEt
30- 26 |4-CIl|H |NH-CO-COOEt
30- 27 |2-Br|H |NH-CO-COOEt
30- 28 |[3-Br|H |NH-CO-COOE!t |
30- 29 |4-Br|H |NH-CO-COOEt
30- 30 (21 (H NH-CO-COOEt
30- 31 |3-1 |H |NH-CO-COOEt
30- 32 {41 |H . {NH-CO-COOEt
30- 33 [2-Cl1]|3-Cl|{ NH-CO-COOEt
30- 34 |2-Cl}4-Cl|NH-CO-COOEt
30- 35 |[2-Cl1|5-Cl|NH-CO-COOEt
30- 36 |[2-Cl|6-Cl|NH-CO-COOEt
30- 37 |{3-Cl|4-Cl|NH-CO-COOEt
30- 38 |3-Cl|5-Cl|NH-CO-COOEt
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Tabelle 31
Beispielnr. |Gl |G2 |R2 Physikalische Daten
31- 01 " |H |H |NHCO-Ph
31- 02 2-F |H |NHCO-Ph
31- 03 3-F |H [NHCO-Ph
31- 04 4-F |H |NHCO-Ph
31- 05 2-C1|{H |NHCO-Ph
31- 06 3-CI|H [NHCO-Ph
31- 07 4-Cl|H |NHCO-Ph
31-° 08 2-Br|H |NHCO-Ph
31- 09 3-Br{H |NHCO-Ph
31- 10 4-Br|H |NHCO-Ph
31- 1t 2-1 |H |NHCO-Ph
31- 12 3-1 |H |NHCO-Ph
31- 13 4-1 'H |NHCO-Ph
31- 14 2-Cl|3-C1|NHCO-Ph
31- 15 2-Cl | 4-Cl | NHCO-Ph
31- 16 2-Cl | 5-CI | NHCO-Ph
31- 17 2-Cl1|{6-Cl | NHCO-Ph
31- 18 3-Cl1 [4-Cl | NHCO-Ph
31- 19 3-Cl}{5-Cl | NHCO-Ph
31- 20 |H |H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 21 2-F |H [|NHCO-2-CI-CgHy
31- 22 |3-F |H |NHCO-2-CI-C¢Hy
31- 23~ 4-F |H |NHCO-2-CI-CgHy
31- " 24 2-Cl|{H |NHCO-2-CI-C¢Hy
31- 25 3-CI|H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 26 . |4-CI|H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 27 2-Br{H |NHCO-2-CI-CgHyg
31- 28 3-Br|{H |NHCO-2-Cl-CgHy
{3129 4-Br|H |NHCO-2-Cl-CgHy | 19F: -61.25ppm, CF3.
31- 30 |21 |H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 31 3-1 |H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 32 |41 |H |NHCO-2-Cl-CgHy
31- 33 2-Cl | 3-C1 |NHCO-2-CI-CgHyg
31- 34  |2-Cl|4-CI|NHCO-2-CI-CgHy4
31- 35 2-Cl|5-CI [NHCO-2-CI-CgHgq
31- 36  |2-Cl|6-Cl|NHCO-2-CI-CgHy
31- 37 3-Cl | 4-C1|NHCO-2-Cl-CgHy
31- 38 3-Cl1|5-C1|NHCO-2-Cl-CgHy
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Beispielnr. Gl |G2 |R2 Physikalische Daten
31- 39 H |H [NHCO-3-Cl-CgHy
31- 40 2-F {H |NHCO-3-CI-CqHy
31- 41 3-F {H |NHCO-3-CI-CgHy
31- 42 4-F |H |NHCO-3-Cl-CgHy
31- 43 2-Cl{H [NHCO-3-CIl-CgHy
31- 44 3-CI{H [NHCO-3-Cl-CgH4
{31- 45 4-Cl|H |NHCO-3-CI-CgHy
31- 46 2-Br|H | NHCO-3-Cl-C¢Hy
31- 47 3-Br(H |NHCO-3-Cl-CgHy'
31- 48" 4-Br(H {NHCO-3-Cl-CgHy
31- 49 (21 |H [NHCO-3-Cl-C4Hy
31- S0 3-1 |{H |NHCO-3-Cl-CgHy
31- 51 4-1 |H |[NHCO-3-Cl-CqHy4
31- 52 2-Cl | 3-CI | NHCO-3-Ci-CgHy
31- 53 2-Cl |4-C1 | NHCO-3-CIl-CgHy
31- 54 2-Cl | 5-C1| NHCO-3-CI-CgHy4
131- S5 2-Cl | 6-Cl [NHCO-3-CI-CgHy
31- 56 3-Cl | 4-C1 | NHCO-3-CI-CgHy
31- 57 3-Cl|5-Cl | NHCO-3-CI-CgHy4
31- 58 H |H [NHCO-4-CI-CzHy
131- .59 © |2-F |H |NHCO-2-F-C¢Hy
31- 60 3-F |[H |NHCO-2-F-CgHy
31- 61 4-F |H |NHCO-2-F-CgHy
31- 62 2-Cl|H ~ |NHCO-2-F-CgH4
31- 63 3-Ci|H |NHCO-2-F-CgHy
31- 64 4-Cl|H |NHCO-2-F-CgHy
31- 65 2-Br{H |NHCO-2-F-CgHy
|31- 66 3-Br{H |NHCO-2-F-CgHy
{31- 67 * [4-Br{H |NHCO-2-F-CgHy
31- 68 2-1 |H |[NHCO-2-F-CgHy
“{31- 69 |31 |H |NHCO-2-F-CgHy
31-°70  "{41 |H [NHCO-2-F-CgHy
31- 71 "{2-Cl1|3-Cl | NHCO-2-F-CgHy
31- 72 2-C1|4-Cl1|NHCO-2-F-CgHy
131- 713 2-Cl | 5-C1|NHCO-2-F-CgHy
31- 74 2-C1|6-Cl | NHCO-2-F-CgHy
31- 75 3-Cl [ 4-Cl [NHCO-2-F-CgHy
31- 76 3-Cl | 5-C1 |[NHCO-2-F-CgHy
31-° 77 H “|H |NHCO-3-F-CgHy4
31- 78 2-F {H |NHCO-3-F-CgHy
31- 79 © |3-F |[H |[NHCO-3-F-CgHy
3t- 80 4-F |H |NHCO-3-F-CgHy
31- 81 2-CI|{H |NHCO-3-F-CgH4
31- 82 3-Cl{H |NHCO-3-F-CgHy
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Beispielnr. Gl G2 |R2 Physikalische Daten
31- 83 4-C1{H [NHCO-3-F-CgHy
31- 84 2-Br{H {NHCO-3-F-CgHy
31- 85 3-Br{H |NHCO-3-F-CgHy
31- 86 4-Br|H | NHCO-3-F-CgHy
31- 87 21 |H |NHCO-3-F-CgHy |
31- 88 3-1 {H |NHCO-3-F-CgHy
31- 89 4-1 |H |[NHCO-3-F-CgHy
31- 90 2-Cl | 3-Cl | NHCO-3-F-CgHy
31- 91 2-Cl | 4-C1| NHCO-3-F-CgHy
31- 92 2-ClI | 5-Cl | NHCO-3-F-CgHy
31- 93 2-Cl | 6-Cl} NHCO-3-F-CgHy
31- 94 3-Cl {4-Cl1 | NHCO-3-F-CgHy
31- 95 3-Cl | 5-C1 | NHCO-3-F-CgHy
31- 96 H |H [NHCO-4-F-CgHy
31- 97 2-F |H |NHCO-4-F-C¢Hy
31- 98 3-F |H |NHCO-4-F-CgHy
31- 99 4-F |H |NHCO-4-F-CcHy
31- 100 2-CI{H |NHCO-4-F-CgHy
31- 101 3-CI {H |NHCO-4-F-C¢Hy
31- 102 4-Cl{H [NHCO-4-F-CgHy
31- 103 2-Br{H |NHCO-4-F-CgHy
31-° 104 3-Br|H |NHCO-4-F-CgHy
31- 105 4-Br|H |NHCO-4-F-CgH4
31- 106 2-1 {H |NHCO-4-F-CgHy
31- 107 3-1 |H |NHCO-4-F-CgHy
31- 108 4-1 |H |NHCO-4-F-CgHy
31- 109 2-Cl1 | 3-C1 | NHCO-4-F-CgHy
31- 110 2-C1 |4-C1{ NHCO-4-F-CgHy
31- 111 2-Cl1 | 5-C1 { NHCO-4-F-CgHy4
31- 112 2-Cl'| 6-Cl {NHCO-4-F-CgHy
31- 113 3-Cl | 4-C1 | NHCO-4-F-CgHy
31- 114 3-Cl | 5-C1 | NHCO-4-F-CgHy
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Tabelle 32
.. Physikalische
Beispielnr. Rl Gl Da}tlen
32- 01 CF3 H
32- 02 CF; 2-Cl
32- 03 CF3 6-Cl NMR siehe unten
32- 04 CF; 5-Cl
32- 05 CF3 4-Cl
32- 06 CF; 5-F
32- 07 CF3 5-Br
32- 08 CF3 5-1
32- 09 CF3 2-OMe
132- 10 CF3 4-OMe
32- 11 CF;3 5-OMe
32- 12 CF; 6-OMe NMR siehe unten
32- 13 CF;3 2-OFEt
32- 14 CF; 4-OFt
32- 15 CF3 5-OEt
32- 16 CF3 6-OFEt
32- 17 CF3 6-CF3 NMR siehe unten
32- 18 Me H
32- 19 1 Me 2-Cl
32- 20 Me 6-Cl
32- 21 Me 5-Cl
32- 22 Me 4-C]
32- 23 Me "|5-F
32- 24 Me 5-Br
32- 25 Me 5-1
32- 26 Me 2-OMe
32- 27 Me 4-OMe
32- 28 Me 5-OMe
32- 29 Me 6-OMe
32- 30 Me 2-OEt
32- 31 Me 4-OFt
32- 32 Me 5-OFt
32- 33 Me 6-OFt
132- 34 Me 6-CF3
32- 35 Et H
32- 36 Et 2-Cl
32- 37 Et 6-Cl 1gP = 1,76
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Beispielnr. |R!1 Gl Da)t/en

32- 38 Et 5-Cl

32- 39 Et 4-Cl

32- 40 Et . 5-F

32- 41 Et '5-Br

32- 42 Et 5-1

32- 43 Et 2-OMe

32- 44 Et 4-OMe

32- 45 Et 5-OMe

32- 46 Et 6-OMe

32- 47 Et 2-OEt

32- 48 Et 4-OFt

32- 49 Et 5-OEt

32- 50 Et 6-OFEt

32- 51 Et 6-CF3 .

32- 52 CF; 6-NMe, NMR siehe unten
132 53 CF; 6-0iPr NMR siehe unten

32- 54 CF; G1 = 6-OMe | NMR siehe unten
' G2 = 5-Cl

Tabelle 33

e Physikalische

Belsplelnr.\:- Ryl.‘ . _Gl ng- Da')t‘len

33-. .01 |CF3 |H H

33-. 02 |CF3 [3-Cl  |H

33-. 03 |CF3 (4ClI |H

33-. 04 |CF3 [|5ClI |H

33- . 05, |CF3 |6-Cl |H

33- 06, |CF3 |5-F H

33- 07 |CF3 |S5-Br |H

33- 08 |CF3 |51 H

[33- .09 |CF3 [3-OMe | H

33- 10 |CF3 |4-OMe|H

33- 11 CF3 [5-OMe|H

33- 12 |CF3 [{6-OMe|H

33- 13 |CF3 [3-OEt |H

33- 14 |[CF3 [4-OEt |H

33- 15 |CF3 [5-OEt [H

33- 16 |[CF3 |6-OEt |H

33- 17 |CF3 |3-CF3 [H
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Beispielnr. Rl Gl G2 Physikalische
Daten

33- 18 |CF3 [4-CF3 |H
33- 19 |CF3 |5-CF3 |H
33- 20 |CF3 |6-CF3 [H
33- 21 CF3 [3-Cl |5-CI
33- 22 |CH3 |H H
33- 23 |CH3 |3-CI |H
33- 24 |CH3 |4CI |H
33- 25 |CH3 |5CI |H
33- 26 |CH3 |6Cl |H
33- 27 |CH3 |5-F H
33- 28 |CHj3 |5-Br [(H
33- 29 |CHz |51 H
33- 30 |CH3 |3-OMe|H
33- 31 |CH3 |4-OMe|H
33- 32 |CH3 |5-OMe|H
33- 33 |CH3 |6-OMe|H
33- 34 [CH3 |3-OEt [H
33- 35 |CHj3 |4-OEt |H
33- 36 |CHj3 |S5-OEt |H
33- 37 |CH3 |6-OEt |H
33- 38 |CH3 |3-CF3 |H
33- 39 |CH3 |4CF3 |H
33- 40 |CHj3 |5-CF3 |H
33- 41 CH3 [6-CF3 |H
33- 42 |CH3 |3-Cl |5-Cl
33- 43 |CoHs5|H H
33- 44 |CyH5|3-CI |H
33- 45 |CoHs5|4-Cl |H
33- 46 |CoH5|5-Cl [(H
33- 47 |CoHs516-Cl |H
33- 48 | CoHs|S-F H
33- 49 |[CoHs|5-Br [H
33- 50 CoHg [ 5-1 H
33- 51 CoHs5(3-OMe [H
33- 52 |CyHs5{4-OMe|H
33- 53 |CoHs5(5-OMe|H
33- 54 |CypHs5[6-OMe|H
33- 55 |CoHs5[3-OEt |H
33- 56 |CoHs5|4-OEt |H
33- . 57 |CyHs5|5-OEt |H
33- 58 |CoHs5{6-OEt [H
33- 59 |CoHs5([3-CF3 |H
33- 60 |CoH4(4-CF3 |H
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Beispielnr. Rl Gl G2 Physikalische
Daten
33- 61 [CoHs5|5-CF3 |H
33- 62 |CoH5|6-CF3 |H
33- 63 |CpHs5(3-Cl  [5-Cl
Tabelle 34
=
¢ E\ ’N NH?
N =
F.C }
. - Physikalische
Beispielnr. |Gl » D'a)tl en
34- 01 H
34- 02 5-F
34- 03  |5-Cl
34- 04 5-Br
34- 05 5-1
34- 06 5-CF3
Tabelle 35
Beispielnr. |G G2 IRl Physikalische Daten
35- 01 H H Cyclopropyl
35- 02 |2-F H Cyclopropyl
35- 03 3-F H Cyclopropyl
35- 04 |4-F H Cyclopropyl
35- 05 2-Cl H Cyclopropyl
35- 06 3-Cl H Cyclopropyl
35- 07 (4-Cl H Cyclopropyl logP 2,66; '"H-NMR (CD;CN): 8.74
(d, 2H), 7.22 (t, 1H)
35- 08 2-Br H Cyclopropyl
35- 09 3-Br H Cyclopropyl
35- 10 4-Br |H Cyclopropyl
35- 11 21 H Cyclopropyl
35- 12 3-1 H - Cyclopropyl
35- 13 4-1 H Cyclopropyl
35- 14 2-Clt- 3-Cl | Cyclopropyl
35- 15 2-Cl 4-Cl | Cyclopropyl
35- 16 -|2-Cl '5-Cl | Cyclopropyl
35- 17 2-Cl 6-Cl | Cyclopropyl

[T
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Beispielar. Gl G2 Rl Physikalische Daten

35- 18 2-Cl 4-F Cyclopropyl

35- 19, {3-Cl 4-Cl | Cyclopropyl

35- - 20 3-Cl 5-Cl | Cyclopropyl NMR siehe unten

35- 21 |H H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 22 2-F H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 23 3-F H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 24 4-F H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 25 2-Cl H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 26 3-Cl H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 27 4-Cl H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 28 2-Br H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 29 3-Br H 1-CI-Cyclopropyl

35- 30 4-Br H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 31 2-1 H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 32 3-1 H 1-Cl-Cyclopropyl

35- 33 4-1 H 1-Cl-Cyclopropy!

35- 34 2-Cl 3-Cl | 1-Cl-Cyclopropyl

35- 35 2-Cl 4-Cl | 1-Cl-Cyclopropyl

35- 36. |2-Cl 5-Cl | 1-Cl-Cyclopropyl

35- 37 2-Cl 6-Cl | 1-Ci-Cyclopropyl

35- 38 3-Cl 4-Cl [ 1-Cl-Cyclopropyl

35- 39 3-Ct 5-Cl | 1-Cl-Cyclopropyl NMR siehe unten

35- 40 H H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 41 2-F H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 42 3-F H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 43 4-F H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 44 2-Cl H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 45 3-Cl H -| 1-CF3-Cyclopropyl

35- 46 4-Cl H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 47 2-Br |H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 48 3-Br {H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 49 4-Br H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 50 21 H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 51 3-1 H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 52 4-I H 1-CF3-Cyclopropyl

35- 53 2-Cl 3-Cl | 1-CF3-Cyclopropyl

35- 54 [2-C 4-Cl | 1-CF3-Cyclopropyl

35- 55 2-Cl 5-Cl = [ 1-CF3-Cyclopropyl

35- 56 2-Cl 6-Cl | 1-CF3-Cyclopropyl

35- 57 3-Cl 4-Cl [ 1-CF3-Cyclopropyl

35- 58 3-Cl 5-Cl" | 1-CF3-Cyclopropyl -

35- 59 H H Cyclébutyl

35- 60 2-F H = | Cyclobutyl

35- 6l 3-F |H Cyclobutyl

12
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Beispielnr. Gl G2 Rl Physikalische Daten
135- 62 4-F H Cyclobutyl
35- 63 2-Cl H Cyclobutyl
35- 64 3-Cl H Cyclobutyl
35- 65 4-Cl H Cyclobutyl
35- 66 |2-Br H Cyclobutyl
35- 67 3-Br H Cyclobutyl
35- 68 4-Br H Cyclobutyl
35- 69 2-1 H Cyclobutyl
35- 70 3-1 H Cyclobutyl
35- 71 4-1 H Cyclobutyl
35- 72 2-Cl 3-Cl | Cyclobutyl
35- 73 2-Ci 4-Cl | Cyclobutyl
35- 74 2-Cl 5-Cl | Cyclobutyl
35- 75 2-Cl 6-Cl | Cyclobutyl
35- 76 3-Cl 4-Cl | Cyclobutyl
35- 77 3-Cl 5-Cl | Cyclobutyl NMR siehe unten
35- 78 H H Cyclopentyl
35- 79 2-F H Cyclopentyl
35- 80 3-F H Cyclopentyl
35- 81 4-F H Cyclopentyl
35- 82 2-Cl H Cyclopentyl
35- 83 3-Cl H Cyclopentyl
35- 84 4-Cl H Cyclopentyl
35- 85 2-Br H Cyclopentyl
35- 86 3-Br H Cyclopenty!l
35- 87 4-Br H Cyclopentyl logP 3.34
35- 88 2-1 H Cyclopentyl
35- 89 3-1 H Cyclopentyl
35- 90 4-1 H Cyclopentyl
35- 91 2-Cl 3-Cl | Cyclopentyl
35- 92 2-Cl 4-Cl | Cyclopentyl
35- 93 2-Cl 5-Cl | Cyclopentyl -
35- 94 2-Cl 6-Cl | Cyclopentyl
35- 95 3-Cl 4-Cl [ Cyclopentyl
35- 96 [3-Ci 5-Cl | Cyclopentyl
35- 97 " |H H Cyclohexyl
35- 98 2-F H Cyclohexy!
35- 99 3-F H Cyclohexyl
35- 100 (4F '|H Cyclohexy!|
35- 101 |2-Cl H Cyclohexyl
35- 102 |3-Cl H Cyclohexyl
35- 103 |4Cl° |H Cyclohexyl
35- 104 [2-Br H- Cyclohexyl
35- 105 (3-Br H Cyclohexyl
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Beispielnr. |Gl G2 Rl Physikalische Daten

35- 106 |4-Br H Cyclohexyl

35- 107 |24 H Cyclohexyl

35- 108 {3-1 H Cyclohexyl

35- 109 |41 H Cyclohexyl

35- 110 [2-Ci 3-Cl |[Cyclohexyl

35- 111 |2-CI 4-C1 [Cyclohexyl

35- 112 (2-C] 5-Cl | Cyclohexyl

35- 113 |2-C] 6-Cl | Cyclohexyl

35- 114 |3Cl 4-Cl | Cyclohexyl

35- 115 {3-Cl 5-C1 | Cyclohexyl

35- 116 |H H 1-F-Cyclopropyl

35- 117 |2-F H 1-F-Cyclopropyl

35- 118 |3-F H 1-F-Cyclopropyl

35- 119 |4-F H 1-F-Cyclopropyl

35- 120 |2-Cl |H 1-F-Cyclopropyl

35- 121 3-Cl H 1-F-Cyclopropyl

35- 122 14-Cl H- 1-F-Cyclopropyl

35- 123 |2-Br H 1-F-Cyclopropyl

35- 124 {3-Br H 1-F-Cyclopropyl

35- 125 |4-Br H 1-F-Cyclopropyl 19F: -175.31ppm, 1-FcPr

35- 126 |2-] H 1-F-Cyclopropyl

35- 127 |31 H . 1-F-Cyclopropy!

35- 128 [4-1 H 1-F-Cyclopropyl

35- 129 (2-Ci 3-Cl | 1-F-Cyclopropyl

35- 130 |2-Cl 4-Cl | 1-F-Cyclopropyl

35- 131 j2-Ci 5-Cl | 1-F-Cyclopropyl

35- 132 |2-CI 6-Cl | 1-F-Cyclopropyl

35- 133 |3-Ci 4-Cl | 1-F-Cyclopropyl

35- 134 [3-Cl 5-C1 | 1-F-Cyclopropyl - NMR siehe unten

35- 135 j{H H CH»-Cyclopropyl

35- 136 |2-F H CH»p-Cyclopropyl

35- 137 |3-F H CHj-Cyclopropyl

35- 138 |4-F H CHp-Cyclopropyl

35- 139 ]2-Cl H CH»-Cyclopropyl

35- 140 |3-CI H CHj-Cyclopropyl

35- 141 |4-Cl H. CH;-Cyclopropyl

35- 142 |2-Br H CH;-Cyclopropyl

35- 143 (3-Br H CHj-Cyclopropy!

35- 144 |4-Br H CHj-Cyclopropyl 1H(d6DMSO): 0.84, 1H; 0.30, 2H,

' 0.00, 2H; Cyclopropyl

35- 145 |21 1H | CHjy-Cyclopropyl

35- 146 3-1 H 'CHy-Cyclopropyl

35- 147 (41 H CHy-Cyclopropyl

35- 148 [2-Cl 3-Cl | CHy-Cyclopropyl

(30
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Beispielnr, Gl G2 Rl Physikalische Daten
35- 149 |2-Cl 4-Cl | CHy-Cyclopropyl
35- 150 |2-Ci 5-Cl | CHp-Cyclopropyl
35- 151 {2-Cl 6-Cl | CHp-Cyclopropyl
35- 152 |3-CI 4-Cl | CHp-Cyclopropyl
35- 153 |3.Cl 5-Cl | CHjy-Cyclopropyl
35- 154 .|H H CH,Cyclohexyl
35- 155 |[2-F H- CH;Cyclohexyl
35- 156 |3-F H CH»Cyclohexyl
35- 157 |4-F H. CHjCyclohexyl

135- 158 [2Cl  |H CH,Cyclohexyl
35- 159 |3-Cl H CH,Cyclohexyl
35- 160 |4-Cl H CH,Cyclohexyl
35- 161 |[2-Br H CH;,Cyclohexyl
35- 162 |3-Br H CHpCyclohexyl
35- 163 |4-Br |H CH)Cyclohexyl 1H(d6DMSO): 2.42ppm, CH»
35- 164 |21 H CH»Cyclohexyl
35- 165 |3 H CHjCyclohexyl
35- 166 |4-1 H CH,Cyclohexyl
35- - 167 |2-Cl 3-Cl | CHpCyclohexyl
35- 168 12-Cl 4-Cl1 | CHpCyclohexyl
35- 169 |2-Cl 5-Cl1 | CHpCyclohexyl
35- 170 |2-CI 6-Cl | CHyCyclohexyl
35- 171 |3-Cl 4-Cl | CHyCyclohexyl
35- 172 |3-Ci 5-Cl | CH)Cyclohexyl
35- 173 |H H CH>CH,Cyclohexyl
35- 174 |2-F° |H. |CHyCH)Cyclohexyl
35- 175 |[3-F H CH,>CH,Cyclohexyl
35- 176 |4-F H CH»CH,Cyclohexyl
35- 177 |2-Cl H CH>CH»Cyclohexyl
35- 178 [3«Cl |H | CHyCHyCyclohexyl
35- 179 |4-Cl H CH,>CH»Cyclohexyl
35- 180 |[2-Br H CH>CH»Cyclohexyl
35- 181 |3Br H CH»>CH»yCyclohexyl
35- 182 |4-Br H CH,CH;Cyclohexyl 1H(d6DMSO): 0.82, 1.14, 1.59,

' ‘ ‘| Cyclohexyl

35-° 183 |21 H CH»CH»Cyclohexyl
35- 184 |3-1 H CH>CH,Cyclohexyl
35- 185 (41~ |H CH»CH»Cyclohexyl
35- 186 |2-Cl 3-Cl | CHyCH,Cyclohexyl
35- 187 [2-Cl 4-Cl | CHCH»Cyclohexyl
35- 188 |2-Cl 5-Cl  [CH,CH,Cyclohexyl
35- 189 |2-Cl 6-Cl | CH,CH,Cyclohexyl
35- 190 j3-Cl 4-Cl | CHyCHyCyclohexyl
35- 191 |3-Cl. |5-Cl | CH>CHyCyclohexyl

/31
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Beispielnr. |G L G2 Rl Physikalische Daten
35>- 192 |H H CH»Cyclopentyl
35- 193 |2-F H CH,Cyclopentyl
35- 194 |3-F H CH»Cyclopentyl
35- 195 |4-F H CH»Cyclopentyl
35- 196 |2-CI H CH»Cyclopentyl
35- 197 |3-Cl H CHyCyclopentyl
35- 198 |4-Cl H CH»Cyclopentyl
35- 199 |2-Br H CH»Cyclopentyl
35- 200 |3-Br H CH,Cyclopentyl
35- 201 [4-Br |H CH,Cyclopentyl
35- 202 |2 H CHjCyclopentyl
35- 203 |3-1 H CH»Cyclopentyl
35- 204 |4 H CH»Cyclopentyl
35- 205 |2-Cl 3-Cl | CH,Cyclopentyl
35- 206 |2-Cl 4-Cl | CHyCyclopentyl
35- 207 |2-Cl 5-Cl | CHyCyclopentyl
35- 208 |2-Cl 6-Cl | CHyCyclopentyl
35- 209 |3-Cl 4-Cl | CH,Cyclopentyl
35- 210 |[3-Cl 5-Cl | CHyCyclopentyl
Tabelle 36
Beispielnr. {G! |G2  |RI. . .
36-- 01 H H CH(OMe),
36- 02 |2-F |H CH(OMe),
36- 03 3-F |H CH(OMe),
36- 04 [4-F H CH(OMe),
36- 05. (2-C1 |H CH(OMe),
36- 06 [3-Cl {H CH(OMe)y
36- 07 |4-Cl [H CH(OMe),
36- 08 |[2-Br {H CH(OMe),
36- 09 3-Br [H CH(OMe)y A
36- 10 4-Br |H CH(OMe)y 1H: 5.22ppm, CH(OMe);
36- 11 2-1 |H CH(OMe)y :
36- 12 |31 |H CH(OMe),
36- 13 {41 |H . |CH(OMe)
36- 14 . {2-Cl |3-Cl |CH(OMe),
36- 15 2-Cl |4-Cl {CH(OMe),
36- 16 |2-Ci |5-Cl. |CH(OMe),
36- - 17 |2-Cl |6-Cl |CH(OMe)y

/3 ‘.
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Beispielnr. |Gl [G2 Rl

36- 18 [3-Cl |4-Cl [CH(OMe),
36- 19 3-Cl |5-C1 |CH(OMe),
36- 20 |H |H CH(OE),
36- 21 |2-F |H CH(OEt)y
36- 22 3-F |H CH(OEt)
36- 23 4-F |H CH(OEt),
36- 24 2-Cl |H CH(OEt))
36- 25  [3-CI|[H  |CH(OEt),
36- 26 4-Cl {H CH(OEt),
36- 27 |2-Br |H CH(OEt))
36- 28 3-Br |H CH(OEt);
36- 29 |4-Br |H CH(OEt),
36- 30 |21 [H CH(OE),
36- 31 3-1 |{H CH(OEt),
36- 32 41 |H CH(OEt),
36- 33 2-Cl |3-Cl |CH(OEt),
36- 34 2-Cl |4-CI |CH(OEt);
36- 35 2-Cl |5-CI |CH(OEt),
36- 36 [2-Cl [6-CI [CH(OEt),
36- 37 |3-Cl [4-CI [CH(OEt),
36- 38 [3-Cl |5-Cl |CH(OEt),
36- 39 |H |H CH(OnPr),
36- 40 2-F |H CH(OnPr);
36- 41 |3-F |H CH(OnPr),
36- 42 |4F |H CH(OnPr),
36- 43 [2-Cl [H CH(OnPr),
36- 44 3-Cl |H CH(OnPr),
36- 45 |4-Cl |H CH(OnPr),
36- 46 2-Br [H CH(OnPr);
36- 47 {3-Br |H CH(OnPr),
36- 48 4-Br |H CH(OnPr);
36- 49 |21 |H CH(OnPr),
36- 50 3.1 |H CH(OnPr))
36- 51 (41 [H CH(OnPr),
36- 52 [2-Cl [3-ClI |CH(OnPr),
36- 53 |2-Cl |4-Cl |CH(OnPr),
36- 54 2-Cl [5-C1 |CH(OnPr),
36- 55 2-Cl |6-C1 |CH(OnPr),
36- 56 3-CI {4-C1 |CH(OnPr),
36- 57 |3-Cl [5-C1 [CH(OnPr),
[36- 58 |H [H CH(OnBu);
36- 59 |2-F [H CH(OnBu),
36- 60 3.F |H CH(OnBu)y
36- 61 4-F {H CH(OnBu),

(3¢
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Beispielnr. Gl |G? Rl
36- 62 2-Cl |H CH(OnBu),
36- 63 3-Cl |H CH(OnBu)>
36- 64 |4-Cl |H CH(OnBu);
36-. 65 2-Br |H CH(OnBu))

{36- 66 . |3-Br [H CH(OnBu),
36- 67 |4-Br |H CH(OnBu))
36- 68 (21 |H CH(OnBu)»
36- 69 [3-1 |H CH(OnBu),
3- 70 |41 |H CH(OnBu),
36- 71 2-Cl |3-CI |CH(OnBu),
36- 72 2-Cl |4-CI | CH(OnBu),
36- 73 2-Cl |5-C1 |CH(OnBu),
36- 74 2-Cl |6-Cl1 |CH(OnBu),
36- 75 3-Cl {4-C1 |CH(OnBu);
36- 76 3-Cl |5-C1 |CH(OnBu),
36- 77 |4-Cl |3-CF; |CH(OMe), 'H-NMR (ds-DMSO): 8.87, (d, 2H), 7.42 (t, 1H),

5.23 ppm (s, 1H)

36- 78 3-Cl [5-CF; | CH(OMe),
36- 79 |{4-Cl |3-CF; |CH(OEt),
36- 80 3-Cl | 5-CF; | CH(OEt),
Tabelle 37
Beispielnr. Gl G2 . |RD Physikalische Daten
37- 01 H H CN '
37- 02 2-F H CN-
37- 03 3-F |H CN
37- 04 4-F " |H CN
37- 05 2-Cl JH =~ |CN
37- 06 3-Cl |H CN
37- 07 4-Cl |H CN
37- 08 2-Br |H CN.
37- 09 3-Br {H CN
37- 10 [4-Br [H CN 1H(d6DMSQ): 7.48, 7.71ppm, 4-Br-Ph.
37- 11 21 H CN o
37- 12 3-1 H CN
37- 13 4-1 H CN
37- 14 2-Cl |3-Cl |CN
37- 15 2-Cl |4Cl |[CN
37- 16 2-Cl |5-C1 |CN

14
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Beispielnr. |Gl [G2 |RI Physikalische Daten
37- 17 [2-C1 [e6Cl [CN
37- 18 [3-C1 [4Cl [CN
37- 19 [3-Cl [5Cl |CN
37- 20 |H H CHO
37- 21 [2-F |H CHO
37- 22 |3-F |H CHO
137- 23 [4F |H CHO
37- 24 [2-C1 |H CHO
37- 25 [3-Ccl |H CHO
37- 26 |4<Cl |H - |CHO
37- 27 [2-Br |H CHO
37- 28 [3-Br [H CHO
37- 29 |[4-Br [H CHO
37- 30 |21 [H CHO
37- .31 (31 |H CHO
37- 32 (41 . [H CHO
37- 33 . [2-C1 {3-Cl |[CHO
37- 34 |2-Cl |4-Cl [CHO
37- 35 |2-Cl [5-CI |CHO
37- 36 |2-Cl [6-Cl |CHO
37- 37 |[3-Cl [4Cl [CHO
37- 38 [3-Cl [5-ClI |CHO
Tabelle 38
G' NH,
G2 _ N—
N
R' SN _<>\1>
| Beispielnr. Gl G2 Rl Physikalische Daten
38- 01 [H H CH=NOH
38- 02 [2-F |[H  |[CH=NOH
38- 03 [3-F |H. |CH=NOH
38- 04 [4F |[H CH=NOH
38- 05 |2-ClI [H CH=NOH
38- 06 |3-Cl [H CH=NOH
38- 07 |4Cl |H CH=NOH
38- 08 [2-Br. |[H |CH=NOH
38- 09 - [3-Br [H. = |CH=NOH
138- 10 [4-Br [H. [CH=NOH 1H(d6DMSO): 7.96, 1H, s; 11.13ppm, 1H, s; CH=NOH
38- 11 |20 |H CH=NOH
38- 12 [31 |H CH=NOH
38- 13 |4 |H CH=NOH
38- 14 [2-Cl [3-CI |CH=NOH

) JS
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Beispielnr. Gl G2 Rl Physikalische Daten
38- 15 |[2-Cl |4-CI |CH=NOH '

38- 16 |2-Cl }5-Cl |CH=NOH

38- 17 |2-CI |6-C1 |CH=NOH

38- 18 |3-Cl (4-C] |CH=NOH

38- 19 3-Cl |5-CI |CH=NOH

33- 20 |H H CH=NOMe

38- 21 |2-F CH=NOMe
38- 22 |[3-F CH=NOMe
38- 23 |4-F CH=NOMe

38- 24 |2-CI CH=NOMe

38- 25 [3-CI CH=NOMe

38- 27 |2-Br CH=NOMe

38- 28 |3-Br CH=NOMe

38- 29 |4-Br CH=NOMe 1H(d6DMSO): 3.76ppm; OMe.

¢

38- 30 |21 CH=NOMe

H
H
H
H
H
38- 26 {4Cl |H CH=NOMe
H
H
H
H
H

38- 31 |34 CH=NOMe

38- 32 |41 H CH=NOMe

38- 33 |2-Cl |3-Cl |CH=NOMe

38- 34 |2-Cl [4-C1 |CH=NOMe

38 35 {2-Cl1 [5-CI |CH=NOMe

38- 36 |2-Ct [6-CI [CH=NOMe

38- 37 |3-Cl |4-Cl |CH=NOMe

38- 38 (3-CI |5-CI |CH=NOMe

38- 39 |H H CH=NOEt

38- 40 |2-F CH=NOEt
38- 41 |3-F CH=NOEt
38- 42 J4-F CH=NOEt

38- 43 |2-Cl CH=NOEt

38- 44 (3-Cl CH=NOEt

38- 46 |2-Br CH=NOEt

38- 47 |3-Br CH=NOEt

38- 48 |4-Br CH=NOEt 1H(d6DMSO): 3.98, 1.14ppm; OEt

38- 49 |2 CH=NOEt

H
H
H
H
H
38- 45 |[4C1 |H CH=NOEt
H
H
H
H
H

38- 50 |3-1. CH=NOEt

38- 51 |4-1 H CH=NOEt

38- 52 |2-Cl |3-C1 |CH=NOEt

38- 53 [2-Cl |4-CI |CH=NOEt

38- 54 |2-Cl |5-C1 |CH=NOEt

38- 55 |2-Cl |6-Cl |CH=NOEt
38- 56 |[3-Cl [4-Cl] |CH=NOEt
38- 57 [3-C1 |5-CI |CH=NOEt

38- 58 |H H CH=NOnPr
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Beispielnr. |Gl G2 R! Physikalische Daten
38- 59 |[2-F |H CH=NOnPr
38- 60 (3-F |H CH=NOnPr
38- 61 |[4F |H CH=NOnPr
38- 62 (2-Cl |H CH=NOnPr
38- 63 (3-Cl |H CH=NOnPr
38- 64 |[4Cl [H CH=NOnPr
38- 65 |(2-Br |H CH=NOnPr
38- 66 |3-Br |H CH=NOnPr
38- 67 |4-Br [H CH=NOnPr
38- 68 |2 H CH=NOnPr
38- 69 |3 H CH=NOnPr

38- 70 (41 H CH=NOnPr

38- 71 2-Ct |3-Cl |CH=NOnPr

38- 72 j2-Cl [4-Cl |CH=NOnPr

38- 73 |2Cl [5-CI |CH=NOnPr

38- 74 j2-Cl1 |6-CI [CH=NOnPr

38- 75 |3-Cl |4-CI |CH=NOnPr

38- 76 |[3-Cl |5-C1 |[CH=NOnPr

38- 77 |H H CH=NOIiPr

38- 78 |2-F H CH=NOIiPr

38- 79 |3-F CH=NOIiPr

H
38- 80 |4-F H CH=NOiPr
38- 81 |2-Cl |H CH=NOiPr

38- 82 |3-Cl [H CH=NOiPr

38- 83 |4Cl [H CH=NOiPr

38- 84 [2-Br |H CH=NOIPr
38- 8 |[3-Br {H CH=NOiPr
38- 86 |4-Br |H CH=NOiPr
38- 87 |21 H CH=NOiPr
38- 88 |31 H CH=NOiPr

38- 89 |41 H CH=NOiPr

38- 90 (2-Cl |3-C1 |CH=NOiPr

38- 91 (2-Cl1 {4-Cl [CH=NOiPr

38- 92 |2-Cl [5-C1 [CH=NOiPr

38- 93 |2-C1 |6-CI |CH=NOiPr

38- 94 |3-Cl |4-C] |CH=NOiPr

38- 95 [3-CI |[5-CI |CH=NOiPr
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Tabelle 39
. N=
: . RN _<>\l} :
Beispielnr. |Gl G2 |Rl _ Physikalische Daten
39- 01 |H H CgHs-CHp
39- 02 2-F H [CgHs5-CHy
39- 03 |3-FE.. |H CeHs-CHy .
39- 04  {4-F H CgHs-CHy
39- 05 2-Cl |H CgHs-CHp
39- 06 3-Cl. |H CgHs-CHp
39- 07 |4-CI [H CgHs-CHp
39- 08 2-Br (H CgHs-CHy
39- 09 3-Br |H CeHs-CHy ‘
39- 10 4-Br |H CgHs-CHp 1H: 4.03ppm, CHy
39- 11 2-1 H CeHs-CHp
39- 12 3-1 H CgHs5-CHy
39- 13 4-1 H CgHs-CHp
39- 14 2-Cl {3-Cl [CgHs5-CHy
39- 1S 2-Cl  |4-Cl [CgH5-CHp
39- 16 2-Ct  |5-Cl |CgHs-CHy
39- . 17 2-Cl  |6-Cl [CgHs-CHp
39- 18 3-Cl  }4-Cl |CgHs5-CHp
39- 19 3-Ct  |5-Cl {CgH5-CHy A
39- 20 (H . [H 2-Cl-CgHy4-CHp
39- 21 2-F |H 2-Cl-CgHy4-CH»
39- 22 3-F H | 2-Cl-CgHy-CHyp
39- 23 _ |4-F H 2-Cl-CgHy-CHj
39- 24 2-Cl [H 2-Cl-CgHy-CH>
39- 25 3-Cl. |H 2-Cl-C¢H4-CHj
39- 26 4-Ci. |H 2-Cl-CgHy-CHp
39- 27 2-Br [H 2-Cl-CgHy4-CH3
39- .28 3-Br |H 2-Cl-CgHyg-CHy
39- 29 4-Br |H. 2-Cl-CgHy-CHp
39- 30 2-1 H 2-Cl-CgH4-CHp
39- 31 |3-1 H 2-Cl-CgHy4-CHy
39- 32 4-1. |H 2-Cl-CgHy4-CHp
39- 33 2-Cl [3-Cl |2-Cil-C4qH4-CH»y
39- 34 2-Cl |4-Cl |2-CI-CqH4-CH,
39- 35 2-Cl  |5-Cl |2-Cl-CgH4-CHy
39- 36 2-Cl  |6-Cl |2-CI-CgH4-CH)
39- 37 3-Cl  |4-Cl |2-Cl-CgH4-CHyp
39- 38 3-CI  |5-Cl {2-Cl-CgH4-CHy
39- 39 H H 3-Cl-CgHy4-CHj
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39- 40 [2-F |H [3-CI-CqH4-CHy
39- 41 [3-F |H [3-Cl-CgHs-CH,
39- 42 [4F |[H ~ [3-Cl-CgHs-CHy
39- 43 |2.Cl [H [3-CI-CgH4-CH,
39- 44 |3-Cl |H [3-CI-C4Hy-CH,
39- 45 [4-C1 [H [3-CI-C4Hy-CH,
39- 46 [2-Br [H |3-CI-CgHs-CH,
139- 747 [3Br |H |3-CI-C4HsCH, -
39- 48 [4Br |[H [3-Cl-CgHs-CH, 1H: 4.00ppm, CHy
39- 49 {21 |H [3-CI-CgHs-CHy
39- 50 [3-1 |H [3-Cl-CqHs-CHp
39- S1 {41 |H [3-Cl-CgHs-CHy
39- 52 [2-Cl [3-Cl [3-CI-C4H4-CH,
39- 53 |2-Cl " |4-Cl |3-Cl-CgHy-CHy
39- 54 [2-Cl |5-Cl |3-CI-CgH4-CH,
39- 55 ‘|2-Cl ]6-Cl |3-CI-CgH4-CH,
39- 56 [3-Cl [4-Cl |3-CI-CgH4-CH,
39- 57 [3-Cl [5-Cl [3-Cl-CgH4-CH,
39- 58 H H 4-CI-CgHy4-CH»
39- 59 2-F H 4-Cl-CgHy4-CHy
39- 60 [3-F |H [4-Cl-CgHs-CHyp
39- 61 [4F |H [4-Cl-CgHy-CH,
39- 62 2-Cl |H 4-Cl-CgHy-CHy
39- 63 [3:«Cl |H [4-CI-CgH4-CH,
39- 64 [4Cl |H |4-Cl-CgH4-CH,
39- 65 [2-Br |H [4-CI-CqHs-CHy
[39- 66 [3-Br |H [4-CI-CqH4-CHy
39- 67 |4Br |H [4-Cl-CgHs-CHy 1H: 3.98ppm, CHy
39- 68 |2 H 4-Cl-CgHy4-CHp )
39- 69 [3-1 |H [4-CI-CgH4-CH,
39- 70 |41 |H |4-Cl-CgH4-CH,
39- 71 [2-Cl |3-Cl |4-CI-CqH4-CHy
39- 72 [2-Cl |4Cl [4-Cl-CgH4-CH,
39- .73 [2-Cl {5-Cl |4-CI-CgH4-CHy
39- 74 [2-Cl |6-Cl |4-Cl-CqH4-CHy
39- 75 [3-Cl [4-Cl [4-Cl-CgH4-CH,
39- 76 [3-Cl [5-ClI [4-Cl-CqH4-CH,
139- 77 [H H [2-F-CgHy-CHy
39- 78 |[2-F |H [2-F-CgH4-CHy
39- 79 [3-F |[H = [2-F-CgHs-CHy
39- 80 |4F |H |2-F-CgHs-CH,
39- 81 [2-Cl |H |2-F-CgH4-CHy
39- 82 [3-Cl |H |2-F-CgHy4-CHp
39- 83 [4Cl [H |2-F-CgHs-CHy
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39- 84 2-Br 2-F-CgH4-CH»p
39- 85 3-Br 2-F-CgH4-CH>
39- 86 4-Br 2-F-CgH4-CHj 19F: -118.45ppm, PhF
39- 87 2-1 2-F-CgH4-CHp
39- 88 3-1 2-F-CgHy4-CHp
39- 89 4-1 2-F-CgH4-CHp
39- 90 2-Cl 2-F-CgH4-CHy
39- 91 2-Cl 2-F-C¢H4-CHyp
39- 92 2-Cl 2-F-CgH4-CHj
39- 93 2-Cl 2-F-CgH4-CHj
39- 94 3-Cl 2-F-C¢H4-CHp
39- 95 3-Cl 2-F-CgH4-CHp
39- 96 |H H 3-F-CgH4-CHp —
39- 97 2-F H 3-F-C¢Hy4-CHp -
39- 98 3-F H 3-F-C¢Hy-CHpy
39- 99 4-F H 3-F-CgHy-CHp
39- 100 {2-Cl {H 3-F-C¢H4-CHp
39- 101 |3-Ct [H 3-F-C¢Hy4-CHp
39- 102 (4Ci |(H 3-F-C¢Hy-CHy
39- 103 (2-Br [H 3-F-CgHy-CHp
39- 104 (3-Br |H 3-F-CgHy4-CHp
39- 105 [(4-Br |H 3-F-CgHy4-CHp 1H(d6DMSO): 6.90, 6.96, 7.26ppm, F-
' PhenyiH
39- 106 (21 3-F-CqH4-CHy
39- 107 (31 3-F-CgH4-CHy
39- 108 |4-1 3-F-CgH4-CHp
39- 109 ([2-CI 3-F-CgHy-CHp
39- 110 |2-C 3-F-CgHy4-CHp
39- 111 [2-CI 3-F-CgH4-CHp
39- 112 [2-Cl 3-F-CgHy4-CHp
39- 113 [3-Cl 3-F-CqH4-CH»p
39- 114 |3-Cl 3-F-CgHy-CHp
39- 115 (H 4-F-CgH4-CHp
39- 116 |2-F H 4-F-CgH4-CHp
39- 117 |3-F H 4-F-CgH4-CHp
39- 118 |[4-F |H 4-F-CgHy-CHp
39- 119 |2-CI |H 4-F-CgHy-CHp
39- 120 |3-Cl |H 4-F-CgH4-CHj
39- 121 (4Cl1 [H 4-F-CgH4-CH;
39- 122 {2-Br |H 4-F-CgH4-CHp
39- 123 |3-Br |H 4-F-CgH4-CH)
39- 124 |[4-Br |H 4-F-CgH4-CHj 1H(d6DMSO): 7.04, 7.14, F-PhenylH
39- 125 |21 |H |4-F-CgHy-CHy
39- 126 |3-1 H 4-F-CgH4-CHp
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39- 127 |41 H |4-F-CgHy-CHy
39- 128 [2-Cl [3-Cl |4-F-CgH4-CHy
39- 129 [2-Cl [4-Cl [4-F-C4H4-CHp
39- 130 [2-CI 5-Cl |4-F-CgH4-CHp
39- 131 |2-Cl |6-Cl |4-F-CgH4-CHy
39- 132 [3-Cl |[4-Cl |4-F-CgHy-CHy
39- 133 [3-Cl [5-Cl |4-F-CqH4-CHy
39- 134 |H H 2-CF3-CgHy-CHy
39- 135 |2-F |H [2-CF3-CgH4-CHy
39- 136 |3-F H 2-CF3-CgHy-CHy -
39- 137 |4-F H 2-CF3-CgHy4-CHp
39- 138 [2-Cl {H |2-CF3-C4H4-CH
39- 139 |[3-Cl H 2-CF3-CgHy-CHp
39- 140 |4-Cl H 2-CF3-CgHy-CHy
39- 141 |2-Br |H |2-CF3-CgH4-CH)
39- 142 |3-Br |H |2-CF3-CgH4-CHp
39- 143 |4-Br |H 2-CF3-CgHy-CHp
39- 144 [2-1 H |2-CF3-CgHy-CHy
39- 145 [3-1 H |2-CF3-CgHy-CHp
39- 146 |41 H 2-CF3-CgHy4-CHy
39- 147 |2-CI [3-Cl [2-CF3-CgHy-CHp
39- 148 |2-CI [4-Cl |2-CF3-CgHy-CH,
39- 149 |2-C1 [5-Cl [2-CF3-CgHy-CHp
39- 150 |{2-Cl |6-Cl |2-CF3-CgH4-CHp
39- 151 {3-Cl [4-Cl |2-CF3-CgHy-CHy
39- 152 |3-Cl |[5-Cl |2-CF3-CgHy-CHp
39- 153 |H H  |3-CF3-CgHy-CHy
39- 154 |2-F H 3-CF3-CgHy-CH»
39- 155 |3-F  |H  13-CF3-C4Hy4-CHy
39- 156 |4-F {H |3.CF3-CqHy-CHy
39- 157 [2-Cl |H |3-CF3-CqH4-CHy
39- 158 |[3-Cl |H |3-CF3-CgHy4-CHy
39- 159 [4-Cl |H  |3-CF3-C4H4-CHp
39- 160 |2-Br |H 3-CF3-CgHy-CHoy
39- 161 |3-Br |H [3-CF3-CgHy-CHp
39- 162 |4-Br |H [3-CF3-C4H4-CHy 1H: 4.08ppm, CH»
39- 163 |21 H  [3-CF3-CgH4-CHy
39- 164 |34 H | 3-CF3-CgqHy-CHy
39- 165 |4-1 H  |3-CF3-C4Hy4-CHy
39- 166 |2-Cl [3-Cl |3-CF3-CqH4-CHy
39- 167 |2-Cl  |4-Cl |3-CF3-C4H4-CHy
39- 168 |2-Cl |5-Cl |3-CF3-C4H4-CHo
39- 169 |2-Cl [6-Cl |3-CF3-CgHy-CHy
39- 170 |3-Cl |4-Cl |3.CF3-C4Hy-CHy
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39- 171 |3-Cl |5-Cl |3-CF3-C¢H4-CHy
39- 172 |H H . |4-CF3-C4H4-CHy
39- 173 |2-F |H  |4-CF3-Cg¢H4-CHy
39- 174 |3-F |H  |4-CF3-CgHy-CHy
39- 175 |4-F |H |4-CF3-CH4-CHy
39- 176- |2-Cl |H |4-CF3-CgHy-CHy
39- 177 |3-Cl [H  |4-CF3-CgH4-CHy
39- 178 |4-Cl |H  |4-CF3-CcH4-CHy
39- 179 [2-Br |H  |4-CFz-CgH4-CHy
39- 180 |3-Br |H 4-CF3-CcHy-CHo
39- 181 |4-Br |H  |4-CF3-C¢Hy4-CHy
39- 182 |2-1 H 4-CF3-CgHy-CHy
39- 183 |3-1 H  14-CF;3-C¢H4-CHy
39- 184 {41 H 4-CF3-CgH4-CHy
39-7 185 |2-Cl |3-Cl |4-CF3-C¢Hy-CHy
39- 186 |2-Cl [4-Cl 4-CFz-CgHy-CHoy
39- 187 |2-Cl |5-Cl |4-CF3-CgHy-CHy
39- 188 |2-Cl |6-Cl |4-CF3-C4Hy-CHy
39- 189 |3-Cl [4-Cl | 4-CF3-C(Hy-CHy
39- 190 |3-Cl |5-Cl | 4-CF3-C4H4-CHy
39- 191 |H  |H' [24-ClH-CgH3-CHy
39- 192 |2-F |H [24-Clh-CgH3-CHy
39- 193 |3-F |H 124-Cl,-C4H3-CHy
39- . 194 |4-F H 2,4-Cly-C¢Hz-CH»
39- 195 {2-Cl |H |2,4-Clh-C4H3-CHy
39- 196 |3-Cl |H }24-Cl5-CcH3-CHy
39- 197 [4Cl |H  |2,4-Cly-CgH3-CHy
39- 198 |2-Br |H  |24-Cly-CcH3-CHy
39- 199 |3-Br |H ]24-Cl»-C¢H3-CHy
39- 200 |4-Br |H 24-Clh-CcH3-CHy | 1H(d6DMSO): 7.30, 7.38, 7.62, PhH.
39- 201 |21 |H |24-Cly-CcHz-CHy :
39- 202 |3 H  [2,4-Cly-C4H3-CHy
39- 203 |4-L H = [2,4-Cl,-CzH3-CHy
39-- 204 |2-Cl1 |[3-Cl |24-Cly-CgH3-CHy
39- 205 |[2-Cl |4-Cl |24-Cly-CcH3-CHy
39- 206 |2-Cl [5-Cl |2.4-Cly-CgH3-CHy
39- 207 |2-Cl [6-Cl |24-Cly-C¢H3-CHy
39- 208 |3-Cl [4-Cl |24-Cly-C¢H3-CHy
39- 209 {3-Cl |5-Cl |2,4-Cly-C¢H3-CHy
39- 210 |H H 2-Br-CgHy4-CHp
39- 211 |2-F |H |2-Br-CgHy4-CHy
39- 212 [3-F |H [2-Br-CgH4-CHy
39- 213 |4F |H [2-Br-CgHy-CHy
39- 9214 |2-Cl H 2-Br-CgHy4-CHp
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39- 215 |3Cl |H
39- 216 {4-Cl (H 2-Br-CgHy-CHy
39- 1217 |2-Br [H 2-Br-CgHy-CH»
39- 218 (3-Br [H 2-Br-CgHy-CHy
H
H
H
H

39- 219 [4-Br 2-Br-CgHy-CHp 1H(d6DMSO): 3.97ppm, CHy
39- 220 |24 2-Br-CgHy-CHp
39- 221 |3 2-Br-CgHy-CHy
39- 222 |41 , 2-Br-CgHy-CH»y
39- 223 [2-Cl |3-Cl |2-Br-C¢Hy4-CHy
39- 224 |2-Cl [4-Cl |2-Br-CgH4-CHy
39- 225 |2-Cl |5-Cl |2-Br-CgHy-CHy
39- 226 |2-Cl |6-Cl |2-Br-CgHy-CHp
39- 227 (3-Cl |4-Cl |2-Br-CgHy-CHy
39- - 228 [3-ClI |5-Cl |2-Br-CgHy-CHy
39- 229 |H H 3-Br-CgHy-CHj
39- 230 |2-F H 3-Br-CgHy-CHy
39- 231 [3-F H 3-Br-C¢H4-CH»
39- 232 |4-F H 3-Br-CgHy4-CH»
39- 233 |2-CI |H 3-Br-CgH4-CH;
39- . 234 [3-CI |H 3-Br-CgHy-CHj
39- 235 |4-Cl |H 3-Br-CgHy-CHy

H

H

H

H

H

H

I’

39- 1236 |2-Br 3-Br-CgH4-CHj
39- 9237 |3-Br 3-Br-CgH4-CHp
39- 238 |4-Br 3-Br-CgHy4-CH>

39- 239 |21 3-Br-CgHy-CHp
39- 240 [3-1 3-Br-CgH4-CHp
39- 241 |4-1 3-Br-CgHy-CHj

39- 242 |2-Cl |3-Cl [3-Br-CgH4-CHy
39- 243 (2-C1 [4-Cl |3-Br-CgHy-CHy
39- 244 |2-Cl [5-Cl [3-Br-CqH4-CHy

: 39- 245 |[2-Cl |6-Cl |3-Br-CqH4-CH,
‘ | 39- 246 |3-Cl [4-Cl [3-Br-CgH4-CHy
39- 9247 |3-Cl [5-CI |3-Br-CqHy4-CHy

39- 9248 |H H 4-Br-CgHy4-CHp
39- 249 [2-F |[H [4-Br-CqH4-CHj
[39- 250 [3-F |H [4-Br-CgHy-CH,
39- 251 |4F |H [4-Br-CqHy-CHp
39- 252 |2-CI |H [4-Br-CqH4-CHy
39- 253 [3-Cl [H [4-Br-CgHs-CHp
39- 254 |4-Cl |H [4-Br-CgHs-CHy
39- 255 12-Br [H 4-Br-CgHy4-CHop
39- 256 |3-Br |H |4-Br-CgH4-CH,
39- 257 |4-Br |H  |4-Br-CgHy-CHp 1H: 3.97ppm, CHy
39- 258 |2-1 H 4-Br-CgHy4-CHp
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39- 259 |31 |H |4-Br-CgHy-CH,

39- 260 |4-1 H 4-Br-CgHy4-CHy

39- 261 |2-Cl [3-Cl [4-Br-Cg4Hy-CH,

39- 262 |2-Cl1 |4-Cl |4-Br-CgHy-CHy

39- 263 |2:Cl |5-Cl [4-Br-CgHys-CH,

39- 264 |2-Cl |6-Cl |4-Br-C4Hs-CH,

39- 265 |3-Cl |4-Cl |4-Br-CgHy-CH,

39- 266 |3-Cl |5-Cl |4-Br-CgHy-CH,

Tabelle 40

Beispielar. |Gl G2 [RlD - - o Physikalische Daten

40- 01 H C|H 2-CH3-CgHy-CHj

40- 02 |2F H | 2-CH3-CgHy-CH,

40- 03 |3F H |2-CH3-CgHsCH,

40- 04 |4F H | 2-CH3-CgHs-CH,

40- 05 2-Cl H 2-CH3-CgHy4-CHyp

40- 06 3-Cl H 2-CH3-CgHy4-CH»

40- 07 |[4Cl  |H |2-CH3-CgH4-CH,

40- 08 |2Br |H |2-CH3-CgH4-CH,

40- 09 |3-Br |H |2-CH3-CgHy-CH, |
40- 10 |4Br  |H |2-CH3-CgHy-CH, 1H(d6DMSO): 2.20ppm, Ph-CH
40- 11 121 H 2-CH3-CgHy4-CHp

40- 12 {341 H 2-CH3-CgHy4-CHp

40- 13+ |41 H |2-CH3-CgHy-CH,

40- 14 [2:Cl  |3-Cl [2-CH3-CgH4-CHy

40- 15 2-Cl 4-Cl |2-CH3-CgHy-CHp

40- 16 |2-Cl  |5-Cl |2-CH3-CgHy-CH,

40- 17 |2-Cl 6-Cl |2-CH3-CgHy-CHp

[40- 18 [3-CI [4-Cl [2-CH3-CgHy-CH,

40- 19 3-Cl 5-Cl |2-CH3-CgHy-CHy

40- 20 H 3-CH3-CgHy4-CHp
40- 21 |2F 3-CH3-CgHy-CHp
140- 22 3-F 3-CH3-CgH4-CHp
40- 23 |4-F |3-CH3-CgHy-CHy

4.0- _24 _ Z-Cl_ 3—CH3-C6H4-CHZ.

40- 25 3-Cl 3-CH3-CgH4-CHp

40- 26 |4C 3-CH3-CgHy-CHy

40- 27 |2Br 3-CH3-CgHy-CH,

40- 28 3-Br

HEBEEEEEE

3-CH3-CgHy-CHy
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40- 29 4-Br H 3-CH3-CgH4-CHy 1H(d6DMSQ): 2.20ppm, Ph-CHy

40- 30 2-1 H 3-CH3-CgH4-CHp

40- 31 3-1 H 3-CH3-CgHy4-CHy

40- 32 {41 H 3-CH3-CgHy4-CHy

40- 33 |2-Cl  |3-Cl |3-CH3-CgHy-CH,

40- 34 |2-Cl  |4-Cl |3-CH3-CgHy-CH,

40- 35 |2-Cl  |5-Cl |3-CH3-CgH4-CHy

40- 36 |2-Cl  |6-CI [3-CH3-CgHyg-CHy

40- 37 [3-Cl  [4-Cl |3-CH3-CgHy-CH,

40- 38 [3-ClI  |5-CI |3-CH3-CgHy-CH,

40- 39 H H 4-CH3-CgHy-CHy

40- 40 2-F H 4-CH3-CgHy-CHjy

40- 41 3-F H 4-CH3-CgHy-CHp

40- 42 4-F H 4-CH3-CgHy-CHp

40- 43 2-Cl H 4-CH3-CgHy-CHy

40- 44 3-Cl H 4-CH3-CgHy-CHy

40- 45 4-Cl H 4-CH3-CgHy-CHy

40- 46 |2-Br H 4-CH3-CgHy-CHp

40- 47 3-Br H 4-CH3-CgH4-CHj :
40- 48 4-Br H 4-CH3-CgHyg-CHp 1H(d6DMSO): 2.22ppm, Ph-CH3
40- 49 2-1 H 4-CH3-CgH4-CH»y

40- 50 3-1 H 4-CH3-CgHy4-CH,

40- 51 4-1 H 4-CH3-CgHy-CH,

40- 52 2-Cl 3-Cl |4-CH3-CgHy4-CHy

40- 53 2-Ci 4-Cl {4-CH3-CgH4-CH)

40- 54 2-Cl 5-Cl |4-CH3-CgHy-CHy

40- 55 |2-Cl _ |6-Cl |4-CH3-CgHy-CHy

40- 56 |[3-CI  |4-Cl |4-CH3-CgHy-CHy

40- 57 3-Ct - [5-Cl [4-CH3-CgH4-CHp

40- 58 H H 2,4,6-Me3-CgHp-CHy

40- 59 2-F H 2,4,6-Me3-CgHp-CHp

40- 60 3-F 2,4,6-Me3-CgHp-CHy

40- 61 4.F 2,4,6-Me3-CgHp-CHj

40- 63 3-Cl 2,4,6-Me3-CgHp-CHp

40- 64 |4-Cl 2,4,6-Me3-CgHp-CHy

H
H
40- 62 2-Cl H  [2,4,6-Me3-CgHy-CHj
H
H
H

20- 65 |2Br [2,4,6-Me3-CgH,-CHy
20 66 |3Br |H |24,6-Me3-CgHyCHy
40- 67 [4-Br |H 2,4,6-Me3-CgHp-CHp

40- 68 (21 H  [24,6-Me3-CgHp-CHp
40- 69 3-1 H  |2,4,6-Mej-CgHy-CHy
40- 70 |4 H  |2,4,6-Me3-CgHy-CHp
40- 71 |2-Cl 3-Cl |2,4,6-Me3-CgHy-CHyp

40- 72 [2Cl  [4-Cl |2,4,6-Me3-CgHp-CHy
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40- 73 2-Cl 5-Cl {2,4,6-Me3-CgHp-CHy
40- 74 2-Cl 6-Cl |2,4,6-Me3-CgHp-CHy
40- 75 3-Cl 4-Cl |2,4,6-Me3-CgHy-CHyp
40- 76 |3-Cl 5-Cl |2,4,6-Me3-CgHp-CHy
40- 77 H H 2-MeO-CgHy-CHp
40- 78 2-F H 2-MeO-CgHy-CHyp
40- 79 3-F H 2-MeO-CgHy-CHp
40- 80 4-F - H 2-MeO-CgHy-CHy
40- 81 2-Cl |H  |2-MeO-CgHy-CHyp
40- 82 3-Cl H 2-MeO-CgHy-CHy
40- 83 4-Cl H 2-MeO-CgHy-CHy
40- 84 12-Br H 2-MeO-CgHy-CHy
40- 85 3-Br H 2-MeO-CgHy-CHyp
40- 86 4-Br H 2-MeO-CgH4-CHp 1H(d6DMSO): 3.71, OMe
40- 87 2-1 H  |2-MeO-C4H4-CHy
40- 88 3-1 H 2-MeO-CgHy4-CHy
40- 89 4-1 H 2-MeO-CgHy-CHp
40- 90 2-Cl 3-Cl |2-MeO-CgHy-CHy
40- 91 2-Cl 4-Cl |2-MeO-CgHy-CHp
40- 92 2-Cl 5-Cl |2-MeO-CgHy-CHp
40- 93 2-Cl 6-Cl |2-MeO-CgHy4-CHp
40- 94 3-Cl 4-Cl |2-MeO-CgHy4-CHp
40- 95 3-Cl 5-Cl |2-MeO-CgHy-CHy
40- 96 H H 3-MeO-CgHy-CHy
40- 97 2-F H 3-MeO-CgHy4-CHp
40- 98 3-F H 3-MeO-CgHy4-CHy
40- 99 4-F H 3-MeO-CgHy4-CHp
40- 100 |2-ClI H 3-MeO-CgHy4-CHp
40- 101 |3-Cl = |H = |3-MeO-CgH4-CH,
40- 102 |4-Cl H 3-MeO-CgHy-CHyp
40- 103 |[2-Br H 3-MeO-CgHy-CHyp
40- 104 |3-Br H 3-MeO-CgHy4-CHp
40- 105 |4-Br. H . |3-MeO-CgHy-CHy
40- 106 |2-1 H  [3-MeO-CgH4-CHy
40- 107 |3-I H 3-MeO-CgHy-CHa
40- 108 |4-I H 3-MeO-CgHy4-CHp
40- 109 (2-CI 3-Cl |3-MeO-CgH4-CHp
40- 110 |2-C] 4-Cl |3-MeO-CgHy-CHp
40- 111 |2-Ci 5-Cl |3-MeO-CgHy-CHy
40- 112 |2-Cl 6-Cl |3-MeO-CgHy4-CHp
40- 113 |3-Cl 4-Cl |3-MeO-CgH4-CHyp
40- 114 |3-Ci 5-Cl |3-MeO-CgHy-CHy
40- 115 |H H 4-MeO-CgHy4-CHy
40- 116 |2-F H 4-MeO-CgHy-CHp
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40- 117 |3-F H 4-MeO-CgHy4-CHp
40- 118 |4-F H 4-MeO-CgHy4-CHp
40- 119 ([2-Cl H 4-MeO-CgHy4-CHjp
40- 120 |[3-Cl H 4-MeO-CgHy-CHp
40- 121 |4-Cl H 4-MeO-CgHy-CH»p
40- 122 |2-Br H 4-MeO-CgHy-CH»
40-. 123 |3-Br H 4-MeO-CgHy-CHy | » -
40- 124 |4-Br H 4-MeQ-CgHy-CHy - 'H (d¢-DMSO): 6.79, 7.05, MeOPhenyl
40- 125 |2 H 4-MeO-CgHy-CHy
40- 126 |3-I - H |4-MeO-CgHy-CH,
40- 127 |41 H 4-MeO-CgHy-CHy
40- 128 |2-Cl 3-Cl {4-MeO-CgHy-CHy
40- 129 |2-Cl 4-Cl |{4-MeO-CgHy-CHp
40-. 130 |2-Cl 5-Cl |4-MeO-CgH4-CH)
40- 131 |2-Cl 6-Cl |4-MeO-CgHy-CHp
40- 132 |3-CI 4-Cl {4-MeO-CgHy4-CHy
40- 133 |3-Ci 5-Cl |4-MeO-CgHy-CHyp
40- 134 |4-Br H 3,4-(Me0),-CsH;-CH; TH (ds-DMSO): 3.59 (s, 3H, OMe), 3.66
- ppm (s, 3H, OMe)
Tabelle 41
2.
Beispielnr. |Gl. |G2 -[Rl .- . .- Physikalische Daten :
41- 01 H H - | CgHs5-CHyCHyp : :
41- 02 2-F |H CeHs5-CHyCHj
41- 03 |[3-F |H  |CgH5-CHyCHy
41- - 04 |4-F |H - |CgH5-CHyCHjp
41- - 05 2-Cl |H CgHs-CHyCHyp
41- 06 |3-Cl {H [CgH5-CHyCHjp
41- 07 4-Cl- |H CgHs5-CHyCH)
4i- - 08 |2-Br |H CeHs5-CHyCHj
41- 09 3-Br |H CgHs5-CHoCHj
41- 10 {4-Br (H CgHs-CHyCHy 1H(d6DMSO): 2.86, CoHy
41- 11 21 |H CgHs-CHoCHy '
41- 12 . |31 |H~ CgHs-CHyCHj
41- 13- |41 |[H CgHs-CHyCHy
41- 14 |2-Cl [3-Cl [CgH5-CHyCHy
41- 15 2-Cl [4-CI |CgHs-CHyCHp -
41- 16 |2-Cl |5-Cl |CgHs5-CHyCHjp
41- 17 -|2-Cl |6-Cl |CgHs-CHpCHy
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41- 18 |3-Cl |4-Cl CgHs5-CHoCHy
41- 19 3-Cl |5-Cl |CgH5-CHyCH2
41- 20 |H H 2-Cl-CgH4-CHCHp
41- 21 2-F |H 2-Cl-CgHy4-CHoCHy
41- 22 |3-F |H 2-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 23 4-F (H 2-Cl-CgH4-CH,CHj
41- 24 |2-Cl |H 2-CI-CgH4-CHHCHy
41- 25 3-Cl {H 2-Cl-CgH4-CH,CH)
|41- 26 4-Cl |H 2-CI-CgHy4-CH,CHj
41- 27 2-Br |H 2-Cl-CgHy4-CHyCHy
41- 28 3-Br |H 2-Cl-CgH4-CHyCHy
41- 29 |4-Br [H 2-Cl-CgH4-CH7CHy
41- 30 |21 |H 2-Cl-CgH4-CHoCHy
41- 31 3-1 |H 2-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 32 4-1 |H 2-Cl-CgHy4-CHpCH»
41- 33 2-Cl |3-Cl1 |2-Cl-CgHy-CHyCH)
41- 34 2-C1 T4-Cl |2-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 35 2-Cl [5-C1 |2-Cl-CgHy-CHCHy
141- 36 2-Cl [6-C1 |2-Cl-CgHy-CHyCHy
41- 37 3-Cl |4-Cl }|2-Cl-C4H4-CH,CHy
41- 38 3-Cl |5-C1 |2-Cl-CgHy-CH)CH,
41- 39 |H H 3-CI-CgH4-CH,oCH)
41- 40 2-F |H 3-Cl-C¢H4-CHpCHy
41- 41 3-F |H 3-Cl-CgH4-CHyCHj
41- 42 |4F |H 3-Cl-CgHy4-CHyCHy
41- 43 2-Cl |H 3-Cl-CgHy4-CHpCHy
41- 44 3-Cl' |H 3-Cl-CgHy4-CHpCHyp
41- 45 4-Cl |H 3-Cl-CgH4-CHoCHy
.141- 46 |2-Br |H 3-Cl-C¢Hy4-CHyCHy
41- 47 3-Br |H 3-Cl-CgHy-CHyCHy
41- 48 |4-Br |H 3-Cl-CgHy4-CHHCHy -
41- 49 |21 |[H 3-Cl-CgHy-CHCHy
41- 50 3-1 |H 3-Cl-CgH4-CHpCHy
41- 51 41 |H 3-Cl-CgHy4-CHpCHp
41- 52 2-Cl {3-Cl |3-Cl-C4H4-CHyCHy
41- 53 2-Cl |4-CI |3-CI-CgH4-CH,CHj
41- 54 2-Cl [5-C1 |3-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 55 2-Cl |6-Cl |3-Cl-CgHy-CHoCHy
41- 56 3-Cl |4-C1 |3-Cl-CgH4-CHyCHp
41- 57 3-Cl |5-C1 |3-Cl-CgHy-CHyCHy
41- 58 H H 4-Cl-CgH4-CH>CHy
41- 59 2-F |H 4-Cl-CgH4-CHpCHp
41- 60 3-F |H 4-Cl-CgH4-CHpCHy
41- 6l 4-F |H 4-Cl-CgHy4-CHpCHy
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Beispielnr. |Gl [G2 R! Physikalische Daten
41- 62 2-Cl |H 4-Cl-CgHy4-CHCHp
41- 63 3-Cl |H 4-Cl-CgHy4-CH7CH,
41- 64 |4-Cl [H 4-Cl-CgH4-CHCH»
41- 65 2-Br |H 4-Cl-C¢Hg4-CHoCH»
41- 66 |3-Br [H 4-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 67 |4-Br [H 4-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 68 |2-1 [H 4-Cl-CgHy-CH,CHy
41- 69 3-1 - |H 4-Cl-CgH4-CH,CHy
41- 70 |41 |[H 4-Cl-CgH4-CH7CHy
41- 71 2-Cl |3-Cl |4-Cl-CgHy-CHoCHy
41- 72 2-Cl {4-Cl |4-Cl-CgHy-CHoCHy
41- 73 2-Cl |5-Cl | 4-Cl-CgHy-CH,CH)
41- 74 2-Cl 16-Cl |4-Cl-CgHy-CHHCHy
41- 75 3-Cl [4-Cl |4-Cl-CgHy-CHyCHy
41- 76 3-Cl [5-Cl |4-Cl-CgHy-CHoCHp
41- 77 H H CgHs-CHoCHCH)
41- 78 2-F |H CgHs5-CHoCH)CHy
41- 79 3-F |H CgHs-CHyCH,CHy
41- 80 4-F |H CgHs5-CHpCHyCHy -
41- 81 2-Cl |H CgHs-CHyCH,CHy
41- 82 3-Cl-{H CgHs-CHyCH,CHy
41- 83 4-Cl |H CgH5-CHyCHyCHy
41- 84 2-Br |H CgHs-CHyCHoCHy
41- 85 3-Br |H CgHs5-CHoCHyCH»
41- 86 |4-Br |H CgHs-CHpCHpCHy 1H(d6DMSO): 1.79, 2.55ppm C;H,
41- 87 |21 .|H CgHs-CHyCH)CH)
41- 88 3-1 'H CgHs-CHoCH»CH)
41- 89 |41 |H CgHs-CHCH,CH;
41- 90 2-Cl |3-Cl '|CgH5-CHpCH,CH;
41- 9 2-Cl |4-Cl |CgH5-CHCH)CH)
41- 92 2-Cl |5-Cl |CgHs5-CHpCHyCHp
41- 93 2-Cl |6-Cl1 |CgH5-CHpCHyCH»
4]1- 94  |3-Cl {4-Cl |CgH5-CHoCH,CHy
141- 95 [3-Cl [5-C1 |[CgH5-CHoCH,CHy
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Tabelle 42

Beispielnr. | G! G2 |Rl R2 Physikalische

Daten

42- 01 |H H CHpF NHEt '
“142- 02 [2-F H CHjF NHEt

42- 03 |3-F H CHoF NHEt

42- 04 |4-F " |H CH)F NHEt

42- 05 |2-Ci H CHyF NHEt

42- 06 |3-Cl H CHyF NHEt

42- 07 |4-Ci H CHyF NHEt

42- 08 |2-Br TH |[CHoF |NHEt

42- 09 |3-Br H CHoF NHEt

42- 10 |4-Br H |CHF |NHEt

42- 11 |21 H CHpF NHEt

42- 12 |3 |H CHpF NHEt

42- 13 |4-] H CHyF NHEt

42- 14 (2-Cl 3-Cl |CHpF NHEt

42- 15 |2-Cl 4-Cl |CHyF NHE!

42- 16 |2-Cl 5-Cl |CHpF  |NHEt

42- 17 |2-CI 6-Cl |CHjyF NHEt

42- 18 |2-Cl 4-F |CHyF NHEt

42- 19 |3-Cl 4-Cl |CHyF NHEt

42- 20 |3-Cl 5-Cl |CHyF NHEt | NMR siehe unten
42721 [H [H [CH)F  |NHCH,Ph |

42- 22 |2F TH  |[CHyF |NHCH,Ph

42- 23 |3-F “|H CHpF NHCH,Ph

4. 24 |4F H |CH,F  |NHCH,Ph

42- 25 |2-Cl H CHyF NHCH,)Ph

42- 26 |3-CI H |CHyF |NHCH,Ph

42- 27 |4-Cl H CHyF NHCH;Ph

42- 28 |2-Br H CHjF NHCH,Ph

42- 29 |3-Br H CHyF NHCH,Ph

42- 30 |4-Br H CHoF NHCH»Ph

42- 31 |21 H |CHyF |NHCHyPh

42- 32 |3 H |CHyF  |NHCH,Ph

42- 33 |[4-1 H CHpF NHCH»,Ph

42- 34 |2 T3-Cl [CHyF  |NHCH,Ph

42- 35 |2-Cl 4-Cl |[CHyF | NHCH,Ph

42- 36 [2-CI 5-Cl |CHpF NHCHj,Ph

42- 37 |2-Cl 6-Cl |CHyF NHCH,Ph
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Beispielnr. | G! G2 |Rr! R2 g;{::lka““he
42- 38 {3-Cl 4-Ct | CHyF NHCH;Ph
42- 39 |3-Cl 5-Cl | CHjF NHCH7Ph NMR siehe unten
42- 40 |H H CH,F N(CH;,Ph),
42- 41 |2F H |CHyF |N(CH,Ph),
42 42 |3F H |CH)F |N(CHyPh),
[42- 43 [4F H |CHoF |N(CHyPh),
43~ 44 [2:CI H |CHoF = |N(CHyPh),
42- 45 [3-Cl TH |[CHyF  |N(CH,Ph),
42- 46 |4-Cl H CHyF ‘N(CH;,Ph),
42- 47 |2-Br H CH,F N(CH;Ph),
42- 48 |3-Br H CHyF N(CH3Ph);
42- 49 |4Br H |CHF  |N(CHyPh),
42- 50 |21 H . |CHyF |N(CHyPh)
42- 51 |3 H |CHyF |N(CHyPh),
42- .52 |4 H |CHF  |N(CHPh),
42- 53 |2-Cl 3-Cl |CHyF N(CH3Ph),
42- 54 |2-CI 4-Cl |CHyF N(CH3Ph),
42- 55 |2-CI 5-C1 |CHyF N(CH,Ph),
42- 56 |2-Cl 6-Cl [CHyF N(CH;Ph)»
42- 57 |3-Cl 4-Cl |CHoF  |N(CHyPh),
42- 58 |3-Cl 5-C1 |CHyF N(CH;,Ph)> NMR siehe unten
42- 59 |H H |CHF, |NEt ‘
42- 60 |2-F H CHF,» NEtp
42- 61 |3-F H CHF, NEty
42- 62 |4F H |[CHF, |NEy
42- 63 {2-Cl H CHF» NEt
42- 64 [3-Cl H |CHF, |NEt
42- 65 |4-Cl H |CHF, |NEt
42- 66 |2-Br H CHF, NEty
42- 67 |3-Br “|H CHF, NEty
42- 68 |4-Br H |CHF, |NEn
42- 69 |21 H |CHF, |NEg
42- 70 |3-1 H CHF, NEt;
4. 71 |41 H |CHF, |NEt
42- 72 |2-Cl 3-Cl |CHF, NEt
42- 73 |2-Cl 4-Cl [CHFy NEty
42- 74 |2-Cl 5-Cl |CHF, NEtsy
42- 75 |2-Ci 6-Cl |CHF, NEt
42 76 |3-CI 4-Cl |CHF, |NEt
42- 77 |3-Cl 5-Cl |CHFy NEt NMR siehe unten
42- 78 |H H CHF, NHCH,Ph
42- 79 |2-F H CHF, NHCH,Ph
42- 80 |3-F H |CHF; |NHCH,Ph
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Beispielnr. Gl G2 |Rl R2 PDl;)t/ :;kahSChe
42- 81 |4-F H CHF, NHCH»Ph
42- 82 |2-Cl H CHF, NHCH,Ph
42- 83 |3-Ci H CHF NHCH,Ph
42- 84 |4-Ci H CHF, NHCH;Ph
42- 85 |2-Br H CHFy NHCH,Ph
42- - 86 |3-Br H CHF, NHCH;Ph
42- 87 |4-Br H CHFy NHCH,Ph
42- 88 |2-1 H CHF» NHCH,Ph
42- 89 |3-1 H CHF, NHCH;Ph
42- 90 |4-1 H CHF, NHCH»>Ph
42- 91 |2-Cl 3-Cl |CHF, NHCH;,Ph
42- 92 |[2-Cl 4-Cl |CHF, NHCH,Ph
42- 93 |2-CI 5-Cl |CHFy NHCH,Ph
42- .94 |2-Cl 6-Cl |CHF, NHCH,Ph
42- 95 |3-Cl 4-Cl |CHFy NHCH,Ph
42- 96 |3-Cl 5-ClI |CHFy NHCH;,Ph NMR siche unten
42- 97 |H H CHF, N(CHpPh)
42- 98 |2-F H CHF, N(CH5Ph),
42- 99 |3-F H CHF, N(CHpPh),
42- 100 |4-F H CHF» N(CH»,Ph),
42- 101 [2-Ci H |CHF, |N(CHyPh),
42- 102 {3-Cl H CHF, N(CH3Ph),
42- 103 |4-Cl H CHFy N(CH5Ph)y
42- 104 |2-Br H CHFy N(CH»,Ph)y
42- 105 |{3-Br H CHF, N(CHPh);
42- 106 {4-Br H CHFy N(CH,Ph);
42- 107 |21 H CHF, N(CHyPh),
42- 108 |3-1 H CHF, N(CH,Ph),
42- 109 |4-1 H CHF, N(CH3Ph),
42- 110 |2-Cl 3-Cl |CHFy N(CH3Ph),
42- 111 {2-Cl 4-Ci |CHFy N(CH,Ph)y
42- 112 |2-CI 5-Cl |CHFy N(CH,Ph),
42- 113 [2-CI 6-Cl [CHF,  |N(CH,Ph),
42- 114 |3-Ci 4-Cl |CHF, N(CH;Ph)y
42- 115 |3-Cl 5-Cl |CHFy N(CH;Ph), NMR siehe unten
42- 116 |H H CHF, NHCOCH;
42- 117 {2-F H CHF» NHCOCH;
42- 118 [3-F H CHF, NHCOCH;
42- 119 |4-F H CHF7 NHCOCH;
42- 120 {2-Cl H CHF,  |NHCOCH;
42- 121 |3-Cl H CHFy NHCOCH;
42- 122 |4-Cl H CHF, NHCOCH;
42- 123 (2-Br H CHF, NHCOCH;
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Beispielnr. Gl G2 |rl R2 PDhysikalische
aten
42- 124 {3-Br H CHF, NHCOCH;
42- 125 |4-Br H CHF, NHCOCH;
42- 126 |2-1 H CHF, NHCOCH;
42- 127 [3-1 H CHF, NHCOCH;
42- 128 [4-1 H CHF, NHCOCH;
42- 129 (2-Cl 3-Cl |CHF, NHCOCH;
42- 130 [2-Cl 4-Cl |CHF, NHCOCH;
42- 131 {2-Cl- 5-Cl |CHF, NHCOCH;
42- 132 {2-Cl 6-Cl |CHF, NHCOCH;
142- 133 |2-Cl 4-F |CHF, NHCOCH;
42- 134 |3-Ci 4-Cl |CHFy NHCOCH;
42- 135 [3-Cl 5-Cl |CHF, NHCOCH; NMR siehe unten
Tabelle 43
)
Beispielnr".“ Gl |62 Rl Physikalische Daten _
43- 01 3-CF, 5-Cl (R)-CH(CH;3)F | "H-NMR (CD;CN): 8.71 ppm (s, 1H)
43- 02 3-CF; 4-Cl CF; NMR siehe unten
43- 03 3-CF; 5-Cl CF,Br NMR siehe unten
43- 04 3-CF, 5-Cl CF,Cl NMR siehe unten
43- 05 3-CF; 5-Cl CF; NMR siehe unten
43- 06 3-CF; 5-Cl CF,CH; NMR siehe unten
43- . 07 3-Cl 5-F CF; lgP =324
43- 08 3-F 5-F CF; 1gP =293
43- 09 2-F 4-Br CF; IgP =3,15
43- 10 * |3-F 4-F CF; lgP=2,84
43- 11 3-Br 5-Br CF; 1gP = 3,84
43- 12 |3-CH; 3-CH;3 CF, 1gP = 3,28
43- 13 3-CF; -|5-Cl CF,CF;
43- 14 3-CF, 5-Cl CCLF
43- 15 3-CF; 4-Cl CH(CH,)F
43- 16 3-CF; . 4-Cl CF,Br
43- 17 |3CF, |4Cl CF,Cl
43-° 18 3-CF; 4-Cl CCLF
43- 19 3-CF, 4-Cl CF,CH;
43- 20 3-CF; 4-Cl CF,CF;
43- 21 3-Cl 5-Cl CF,Br
43- 22 3-Cl 5-Ci CF,Cl
43- 23 3-Cl 5-Cl CCLF
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Beispielnr. Gl G2 Rl Physikalische Daten
43- 24 3-Cl 5-Cl CH(CH3)F
43- 25 3-Ci 5-Cl CF,CH;
43- 26 |3-Cl 5-Cl CF.CF;
43- 27 |3-CF; 5-CF; CF;
43- 28 |3-CF; 5-CF; CF,Br
43- 29 |3-CF; 5-CF; CF,Cl
43- 30 |3-CF; 5-CF; CCILF
43- 31 3-CF; 5-CF; CH(CH,)F
43- 32  |3-CF,s 5-CF; CF,CH;
43- 33 3-CF; 5-CF; CF,CF;
43- 34 |4-] H CF,Br
43- 35 |41 H CF,ClI
43- 36 |41 H CCIF
43- 37 |4 H CH(CH;)F
43- 38 |41 H CF,CH;,
43- 39 |41 H CF,CF;
43- 40 |3-Cl 4-Cl CF,Br
43- 41 3-Cl 4-Cl CF.Cl
43- 42 3-Cl 4-Cl CCL,F
43- 43 3-Cl 4-Cl CH(CH3y)F
43- 44 |3-Cl 4-Cl CF,CH;
43- 45 3-Cl 4-Cl CF,CF;

Die Bestimmung der in den: Tabellen angegebenen logP-Werte erfolgte gemih EEC-Directive
79/831 Annex V.A8 durch HPLC (Gradientenmethode, Acetonitril / 0,1 %ige wissrige

Phosphorsiure oder Ameisenséure).
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NMR-Daten zu den Synthesebeispielen

Bsp.Nr. 1-01

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.37 (m, 2H), 7.21 (m, 2H), 7.16 (m, I H), 6.03
(br. s, 2H, NH). ' '

Bsp.Nr. 1-02

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, &, ppm): 8.93 (d, 2H), 7.53-7.46 (m, 2H), 7.21-7.14 (m, 3H),
6.83 (breites s, 2H, NHy). - '

Bsp.Nr., 1-03

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.43-7.35 (m, 3H), 7.22-7.16 (m, 2H),
6.17 (breites s, 2H, NHy). ' - o

Bsp.Nr. 1-06

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.48 (d, 2H), 7.39-7.35 (m, 3H), 6.23
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 1-07

1H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.37 (m, 2H), 7.28 (t, 1H), 7.22 (m, 1H), 7.12 (in,
1H), 6.01 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-08

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.96 (d, 2H), 7.55 (m, 3H), 7.42 (t, 1H), 7.36 (d, 1H), 7.04
(s, 2H, NH). ' ‘

Bsp.Nr. 1-09

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.61 (d, 2H), 7.37 (t, 1H), 7.33 (d, 2H),
6.23 (breites s, 2H, NH»). '

Bsp.Nr. 1-10
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.96 (d, 1H), 7.42 (d, 1H), 7.37 (dd, 1H), 7.25 (t,
{H), 7.08 (dd, 1H), 5.84 (s, 2H, NH). ’

Bsp.Nr. 1-11

IH-NMR (400 MHz, CDCI3), § 8.83 (d, 2H), .78 (s, 1H), 7.69 (d, LH), 7.39 (d, LH), 7.28 (t,
1H), 7.18 (t, 1H), 6.05 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-12

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.82 (d, 2H), 7.78 (d, 2H), 7.27 (¢, 1H), 7.14 (d, 2H), 6.02 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 1-13

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO),  8.96 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.44 (m, 1H), 7.26 (m, 1H), 7.16
(m, 1H), 7.11 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-14

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.36 (i, 1H), 7.28 (t, LH), 6.92 (m, 2H), 5.99 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 1-15
IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 7.04-7.17 (m, 3H), 6.09 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-17

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.42 (dt, 1H), 7.28 (m, 2H), 7.17 (t, [H), 6.06 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 1-18

IH-NMR (400 MHz, CDCI3), § 8.84 (d, 2H), 7.29-7.36 (m, 3H), 7.19 (m, IH), 6.03 (s, 2H,
NH).

Bsp.Nr. 1-20

BY
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.85 (d, 2H), 7.57 (m, 1H), 7.34 (m, 2H), 7.12 (dt, 1H), 6.52
(br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-22

LH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.39 (m, 2H), 7.32 (t, 1H), 7.25 (m, 1H), 6.41 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 1-23

TH-NMR (400 MHz, CDCly), 6 8.85 (d, 2H), 7.49 (m, 2H), 7.35 (dd, 1H), 7.09 (t, IH), 6.37 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 1-30

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.36 (dd, 1H), 7.29 (m, 1H), 7.27 (t, 1H), 7.06
(dt, 1H), 5.92 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-32

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), § 8.94 (d, 2H), 7.69 (dd, 1H), 7.55 (t, IH), 7.42 (dd, 1H),
7.37 (dd, 1H), 7.03 (s, 2H, NH). |

Bsp.Nr. 1-33

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 9, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.63 (s, 1H), 7.43-7.36 (m, 3H), 6.18
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 1-34

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 8 8.96 (d, 2H), 7.62 (d, 1H), 7.50 (m, 2H), 7.47 (d, 1H), 7.05
(s, 2H, NH). '

Bsp.Nr. 1-35

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.85 (d, 2H), 7.58 (m, 1H), 7.41 (m, 1H), 7.35 (¢, 1H), 7.13 (m,
1H), 6.54 (br. s, 2H, NH). '
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Bsp.Nr. 1-38

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.49 (dd, 1H), 7.46 (d, 1H), 7.38 (d, 1H), 7.28 (t,
1H), 5.97 (br. s, 2H, NH). '

Bsp.Nr. 1-71

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.22-7.31 (m, 3H), 7.16 (m, 1H), 6.04 (s, 2H
NH).

3

Bsp.Nr. 1-73

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.94 (d, 2H), 7.64 (t, 1H), 7.57 (t, 1H), 7.37 (dd, 1H), 7.19
(dd, 1H), 7.09 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-74

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.28 (t, 1H), 7.20 (s, LH), 7.03 (m, 2H), 6.18 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. [-75

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.61 (t, 1H), 7.28 (t, 1H), 7.19 (dd, 1H), 7.09 (d,
1H), 6.09 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-79

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.46 (dd, 1H), 7.21-7.30 (m, 3H), 6.03 (s, 2H,
NH).

Bsp.Nr. 1-80

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.60-7.55 (d+s, 2H), 7.37 (t, 1H), 7.33 (d,
1H), 6.33 (breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 1-81

>’§%
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IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.46 (s, 1H), 7.39-7.36 (m, 3H), 6.38
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 1-82

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.95 (d, 2H), 7.84 (d, 1H), 7.57 (d, 1H), 7.54 (t, 1H), 7.23
(dd, 1H), 7.12 (s, 2H, NH).

- Bsp.Nr. 1-83

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.52 (m, 1H), 7.46 (m, 1H), 7.36 (m, 1H), 7.29 ,
1H), 6.17 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-87

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.97 (d, 2H), 7.72 (d, 1H), 7.69 (d, 1H), 7.56 (t, 1H), 7.37
(dd, 1H), 7.14 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 1-88

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.70 (m, H), 7.68 (m, 1H), 7.28 (t, 1H), 7.20
(dd, 1H), 6.09 (s, 2H, NH). '

Bsp.Nr. 1-89

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.67 (m, 1H), 7.52 (m, 2H), 7.30 (t, 1H), 6.12 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 2-02
IlH.NMR (400 MHz, CDCI3), & 8.84 (d, 2H), 7.29 (t, IH), 6.88-7.04 (m, 2H), 6.13 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 2-04

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.96 (d, 2H), 7.64 (m, LH), 7.56 (t, 1H), 7.50 (mm, 1H), 7.13
(s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 2-05
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I[H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.81 (d, 2H), 7.28 (t, [H), 6.78 (d, 1H), 6.75 (d, 1H), 6.08 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 2-06

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, &, ppm): 8.93 (d, 2H), 7.53 (t, 1H), 7.26-7.22 (dd, 2H), 6.96
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 2-12

TH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.84 (d, 2H), 7.65 (s, 1H), 7.49 (s, 1H), 7.27 (t, 1H), 5.98 (s,
2H).

Bsp.Nr. 2-13
IH-.NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 7.04 (d, 2H), 6.04 (s, 2H, NH).
Bsp.Nr. 2-14

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.58 (m, 1H), 7.28 (t, 1H), 7.20 (m, 1H), 5.98 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 2-15

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 3 8.85 (d, 2H), 7.38 (m, 1H), 7.33 (t, 1H), 7.22 (m, 1H), 6.32 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 2-16

1H-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.32 (t, 1H), 7.14 (m, 1H), 6.09 (br. d, 2H, NH).

Bsp.Nr. 2-17

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.33 (t, IH), 7.24 (m, [H), 7.06 (i, 1H), 6.03 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 3-02

60
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IH-NMR (400 MHz, dg-DMSOQ, 8, ppm): 8.94 (d, 2H), 7.71-7.64 (m, 3H), 7.53 (t, 1H), 6.90
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 3-03

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.94 (d, 2H), 7.79 (d, 2H), 7.60 (d, 2H), 7.53 (t, 1H),
6.92 (breites s, 2H, NH»). : ‘

Bsp.Nr, 3-11

'H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.96 (d, 1H), 7.82 (d, LH), 7.68 (s, 1H), 7.29 (t,
1H), 5.84 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-14
TH-.NMR (400 MHz, CDClI3y), 6 8.85 (d, 2H), 7.88 (m, 3H), 7.31 (t, 1H), 6.18 (s, 2H, NH).
Bsp.Nr. 3-15

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.52 (m, 2H), 7.45 (d, 1H), 7.29 (t, 1H), 6.12 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 3-20

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.85 (d, 2H), 7.78 (d, 1H), 7.60 (s, 1H), 7.44 (d, 1H), 7.32 (¢,
1H), 6.52 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-23

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 8.83 (d, 2H), 7.63 (m, 2H), 7.31 (d, 1H), 7.22 (t, 1H), 6.05 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-24

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.94 (d, 2H), 7.82 (d, 1H), 7.77 (d, 1H), 7.66 (dd, 1H), 7.55
(t, 1H), 7.19 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-26
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'"H-NMR (400 MHz, CDCls), 5 8.84 (d, 2H), 7.62 (m, 3H), 7.29 (t, 1H), 5.99 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-31

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.66 (d, 1H), 7.57 (m, 1H), 7.29 (m, 2H), 6.04 (s,

. 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-32

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.49 (s, 1H), 7.30 (m, 2H), 7.28 (t, 1H), 6.18 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 3-33

'H-NMR (400 MHz, CDCly),  8.82 (d, 2H), 7.60 (m, 3H), 7.31 (t, 1H), 6.02 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 3-34

'"H-NMR (400 MHz, CDCL), § 8.84 (d, 2H), 7.60 (m, 2H), 7.32 (m, 1H), 7.28 (t, 1H), 6.09 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-02

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.4 (t, 1H), 7.28 (m, 2H), 7.19 (s, IH), 7.12 (dd,
1H), 6.38-6.75 (t, 1H), 6.07 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-03

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.42 (d, 2H), 7.27 (t, 1H), 7.20 (d, 2H), 6.38-6.76
(t, 1H), 6.02 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-05

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.47 (t, IH), 7.35 (d, 1H), 7.19-7.32 (m, 3H), 6.09
(s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-06

s
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TH.NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.50 (d, 2H), 7.38-7.36 (m, 3H), 6.24
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 4-07

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.46 (d, 2H), 7.32 (d, 2H), 7.28 (t, 1H), 6.05 (br.
s, 7H, NH).

Bsp.Nr. 4-10

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.96 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.45 (d, 2H), 7.36 (d, 2H), 7.26-
7.44 (dt, 1H), 7.01 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-16

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.46 (t, 1H), 7.37 (d, IH), 7.27 (t, 1H), 7.24 (m,
1H), 7.19 (m, 1H), 6.09 (br. s, 2H, NH), 4.93-5.16 (doppelt. sext., 1H).

Bsp.Nr. 4-18

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.28-7.41 (m, 4H), 6.06 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-19

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.95 (d, 2H), 7.64 (dt, LH), 7.56 (t, 1H), 7.45 (dd, 1H), 7.29
(d, TH), 7.17 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-21

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.96 (d, 2H), 7.78 (d, 1H), 7.55 (t, 1H), 7.43 (m, 2H), 7.16
(s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-23

[H-NMR (400 MHz, dg-DMSO0), 8 8.95 (d, 2H), 7.58 (m, 1H), 7.56 (¢, 1H), 7.47 (m, [H), 7.28
(s, 1H), 7.21 (s, 2H, NH). :

Bsp.Nr. 4-34
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.46 (m, 2H), 7.39 (m, 1H), 7.30 (t, [H), 6.16 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 4-43

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 6 8.95 (d, 2H), 7.53 (t, 1H), 7.44 (m, 2H), 7.37 (dd, 1H), 7.16
(s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 4-55

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.97 (d, 2H), 7.60 (dd, 1H), 7.56 (t, 1H), 7.42 (d, 1H), 7.36
(dd, 1H), 7.29 (s, 1H), 7.08 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 5-01

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.49-7.35 (m, 6H), 6.17 (breites s, 2H,
NHy).

Bsp.Nr. 5-02

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.35 (t, 1H), 7.28 (s, 4H), 6.14 (breites s,
2H, NHy), 2.38 (s, 3H).

Bsp.Nr. §-22

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.35 (t, LH), 7.30 (d, 2H), 7.02 (d, 2H),
6.10 (breites s, 2H, NH»), 3.83 (s, 3H).

Bsp.Nr. 5-58

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.95 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.35 (d, 2H), 7.27 (d, 2H), 6.91

(s, 2H, NH), 2.48 (s, 3H).

Bsp.Nr. 5-59

[H-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.94 (d, 2H), 7.72 (d, 2H), 7.58 (d, 2H), 7.30 (¢, 1H), 6.22 (s,
2H, NH), 2.80 (s, 3H).

64
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Bsp.Nr. 5-60

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.99 (d, 2H), 7.62 (d, 2H), 7.32 (t, IH), 6.23 (s,
2H, NH), 3.11 (s, 3H).

Bsp.Nr. 5-62

TH.NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.78 (d, 2H), 7.54 (d, 2H), 7.38 (t, 1H),
6.33 (breites s, 2H, NH>).

Bsp.Nr. 5-71

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.80 (d, 2H), 7.58 (d, 2H), 7.38 (1, 1H),
6.37 (breites s, 2H, NHy).

Bsp.Nr. 5-89

'"H-NMR (400 MHz, CDCl5), § 8.80 (d, 2H), 7.28 (d, 2H), 7.23 (t, 1H), 6.79 (d, 2H), 5.92 (br. s,
2H, NH), 3.00 (s, 6H).

Bsp.Nr. 6-01

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.82 (d, 2H), 7.32 (t, 1H), 7.25 (t, 1H), 7.17 (m, 3H), 6.03 (br.
s, 2H, NH), 2.41 (s, 3H).

Bsp.Nr. 6-61

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.75 (s, 1H), 7.66 (d, 1H), 7.50 (m, 2H), 7.28 (t,
1H), 6.08 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 6-70

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.71 (s, 1H), 7.63 (m, 2H), 7.57 (m, 1H), 7.29 (t,
IH), 6.20 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 6-72
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'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 8.83 (d, 2H), 8.15 (d, 2H), 7.49 (d, 2H), 7.28 (t, LH), 6.14 (br. s,
2H, NH), 3.96 (s, 3H).

Bsp.Nr. 6-78

'"H-NMR (400 MHz, CDCL,), § 8.84 (d, 2H), 8.32 (m, 1H), 8.22 (dd, 1H), 7.76 (d, 1H), 7.64
(dd, 1H), 7.33 (t, 1H), 6.19 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 6-77

"H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.32 (dd, 1H), 7.25 (t, 1H), 6.72 (m, 3H), 6.03 (br.
s, 2H, NH), 2.98 (s, 6H). |

Bsp.Nr. 7-01

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8.92 (d, 2H), 7.50 (t, 1H), 7.33-7.09 (m, 4H), 6.51
(breites s, 2H, NH»), 2.17 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-05

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), § 8.95 (d, 2H), 7.53 (t, 1H), 7.22 (d, 1H), 7.14 (d, 1H), 7.07
(dd, 1H), 6.80 (s, 2H, NH), 2.26 (s, 6H).

Bsp.Nr. 8-06

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8.93 (d, 2H), 7.51 (t, 1H), 6.99 (s, 1H), 6.96 (s, 2H),
6.62 (breites s, 2H, NH»), 2.31 (s, 6H).

Bsp.Nr. 8-25

[H-NMR (400 MHz, dg-DMSO), § 8.95 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.25 (dd, 1H), 7.17 (dd, 1H),
7.10 (d, 1H), 6.93 (s, 2H, NH), 3.87 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-26

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.42 (m, 1H), 7.27 (d, 1H), 7.25 (t, 1H), 7.01 (d,
1H), 5.98 (br. s, 2H, NH), 3.95 (s, 3H).
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Bsp.Nr. 8-27

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.40 (d, 1H), 7.32 (dd, 1H), 7.27 (t, 1H), 6.97 (d,
1H), 6.02 (br. s, 2H, NH), 3.95 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-33

IH-NMR (400 MHz, deg-DMSO), § 8.94 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.08 (m, 4H, Ar-H + NH), 3.97
(s, 3H).

Bsp.Nr. 8-41

TH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.81 (d, 2H), 7.36 (m, 2H), 7.25 (m, 2H), 7.09 (m, 3H), 7.02 (d,

2H), 6.02 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 8-42

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.96 (d, 2H), 7.55 (t, 1H), 7.04 (d, 1H), 7.01 (m, 3H, NH +
Ar-H), 6.95 (d, 1H), 2.38 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-43

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.94 (d, 2H), 7.54 (t, 1H), 7.36 (t, 1H), 7.08 (m, 2H), 6.97
(s, 2H, NH), 2.36 (s, 3H). |

Bsp.Nr. 8-44

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.81 (d, 2H), 7.43 (m, 2H), 7.25 (t, 1H), 6.86 (d, 1H), 6.02 (s,
2H, NH), 3.81 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-45

H-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.96 (d, 2H), 7.55 (t, 1H), 7.21 (d, 1H), 6.89 (m, 3H, NH +
Ar-H), 6.83 (d, 1H), 3.82 (s, 3H), 2.19 (s, 3H).

Bsp.INr. 8-48
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 7.29 (m, 2H), 7.25 (t, 1H), 6.91 (d, 1H), 6.03 (s,
2H, NH), 3.81 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-54

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.39 (s, 1H), 7.36 (s, 1H), 7.28 (t, 1H), 5.93 (s,
2H, NH), 2.41 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-62

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 7.09 (d, 1H), 6.89 (d, 1H), 5.88 (br.
s, 2H, NH), 3.94 (s, 3H), 3.93 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-65

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO0), 5 8.94 (d, 2H), 7.56 (t, 1H), 7.14 (d, 1H), 7.11 (d, 1H), 7.04
(s, 2H, NH), 3.93 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-66

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.97 (d, 2H), 7.57 (¢, 1H), 7.25 (d, 1H), 7.10 (d, 1H), 7.02
(s, 2H, NH), 6.92 (dd, 1H), 6.86-7.37 (t, 1H), 3.85 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-88

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), 5 8.82 (d, 2H), 7.40 (d, 1H), 7.28 (t, 1H), 7.24 (dd, 1H), 6.98 (d,
LH), 5.99 (br. s, 2H, NH), 4.03 (t, 2H), 1.86 (sext, 2H), 1.09 (t, 3H).

Bsp.Nr. 8-96

'"H.NMR (400 MHz, CDCL;), 5 8.82 (d, 2H), 7.41 (d, 1H), 7.27 (¢, 1H), 7.21 (dd, 1H), 6.97 (d,
1H), 5.98 (br. s, 2H, NH), 4.07 (t, 2H), 1.83 (m, 2H), 1.52 (m, 2H), 1.01 (t, 3H).

Bsp.Nr. 8-107

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.27 (t, 1H), 6.89 (d, IH), 6.78 (d, 1H), 6.09 (s,
2H), 6.02 (br. s, 2H, NH). '
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Bsp.Nr. 8-108

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.27 (t, 1H), 7.20 (m, 2H), 6.97 (6, LH), 6.05 (br.

s, 2H, NH), 3.85 (s, 3H).
Bsp.Nr. 8-111

'H-NMR (400 MHz, CDCl),  8:85 (d, 2H), 7.30 (t, 1H), 7.27 (m, 1H), 7.13 (m, 2H), 6.11 (br.
s, 2H, NH), 3.88 (s, 3H).

Bsp.Nr. 8-112

'"H-NMR (400 MHz, CDCl5), 5 8.84 (d, 2H), 7.29 (t, 1H), 7.24 (m, [H), 7.11 (m, 2H), 6.09 (br.
s, 2H, NH), 4.08 (g, 2H), 1.43 (t, 3H).

Bsp.Nr. 8-113

'H-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.73 (d, 2H), 7.27 (¢, 1H), 6.74 (m, 1H), 6.70 (m, 1H), 6.59 (m,
1H), 6.09 (br. s, 2H, NH), 4.05 (q, 2H), 1.44 (t, 3H).

Bsp.Nr. 9-06

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), & 8.82 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 6.88 (m, 1H), 6.85 (m, 2H), 6.02 (s,
2H), 5.82 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 9-09

'"H-NMR (400 MHz, CDCLy), 5 8.82 (d, 2H), 7.24 (t, 1H), 6.94 (m, 2H), 6.86 (m, 1H), 5.94 (br.
s, 2H, NH), 4.29 (s, 4H).

Bsp.Nr. 9-14
IH-NMR (400 MHz, CDCly), & 8.83 (d, 2H), 7.28 (t, LH), 7.12 (m, 3H), 6.03 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 10-13

'H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.95 (d, 2H), 7.58 (d, 2H), 7.41 (t, 1H), 7.22 (m, 6H), 7.02 (in,
4H), 6.55 (d, 2H), 3.98 (s, 4H).
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Bsp.Nr. 10-21

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.96 (d, 2H), 7.45 (m, 1H), 7.36 (d, 1H), 7.22 (m, 6H), 7.19 (m,
1H), 6.98 (m, 4H), 6.78 (dd, 1H), 4.02 (s, 4H).

.Bsp.Nr. 10-22

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.97 (d, 2H), 7.43 (t, IH), 7.22 (m, 6H), 7.04 (m, 4H), 6.24 (m,
1H), 6.21 (m, 1H), 4.04 (s, 3H), 4.00 (s, 4H).

Bsp.Nr. 10-23

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.95 (d, 2H), 7.42 (t, 1H), 7.22 (m, 7H), 7.11 (dd, 1H), 7.01
(m, 4H), 6.78 (d, 1H), 6.63 (s, 1H), 6.17-6.66 (t, 1H), 4.01 (s, 4H).

Bsp.Nr. 10-24

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.94 (d, 2H), 7.41 (t, 1H), 7.21 (m, 8H), 7.04 (m, 4H), 6.93 (m,
1H), 6.63 (m, 1H), 6.4 (dd, 1H), 4.00 (s, 4H), 3.94 (s, 3H).

Bsp.Nr. 10-25

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.94 (d, 2H), 7.39 (t, 1H), 7.19 (m, 6H), 7.15 (d, 2H), 7.03 (m,
4H), 6.80 (d, 2H), 4.00 (s, 4H), 2.52 (s, 3H).

Bsp.Nr. 10-26

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.96 (d, 2H), 7.44 (t, 1H), 7.35 (d, 1H), 7.22 (m, 6H), 7.02 (m,
4H), 6.86 (d, LH), 6.65 (dd, 1H), 4.01 (s, 4H).

Bsp.Nr. 10-27

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.93 (d, 2H), 7.40 (m, 1H), 7.38 (t, IH), 7.17 (m, 6H), 6.99 (m,
4H), 6.94 (d, 1H), 6.48 (m, 1H), 4.03 (s, 4H).

Bsp.Nr. 10-28
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TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.95 (d, 2H), 7.41 (t, 1H), 7.20 (m, 6H), 7.00 (m, 6H), 6.81 (m,
2H), 6.31-6.80 (t, 1H), 4.00 (s, 4H).

Bsp.Nr. 10-29

3

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.98 (d, 2H), 7.43 (t, 1H), 7.22 (m, 6H), 7.02 (m, 4H), 6.98 (n
1H), 6.63 (m, 2H), 4.01 (s, 4H). ‘

Bsp.Nr. 11-07

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.79 (d, 2H), 7.42 (br. S, 1H, NH), 7.35 (s, 4H), 7.25 (¢, 1H),
2.59 (s, 3H).

BspNr. 11-82

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.4 (br. s, [H, NH), 7.37 (m, 1H), 7.32 (m, 2H),
7.25 (t, 1H), 2.62 (s, 3H).

Bsp.Nr. 12-07

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.81 (d, 2H), 7.53 (br. s, NH), 7.36 (s, 4H), 7.24 (t, 1H), 2.82
(g, 2H), 1.05 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-12

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.81 (d, 2H), 8.03 (br. s, IH, NH), 7.79 (m, 1H), 7.68 (m, 1H),
7.38 (m, 1H), 7.25 (¢, 1H), 7.09 (in, 1H), 2.82 (g, 2H), 1.04 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-18

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.92 (br. s, IH, NH), 7.41 (m, 1H), 7.24 (m, 2H),
7.10 (dt, 1H), 2.84 (q, 2H), 1.06 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-80

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 8.07 (br. s, 1H, NH), 7.46 (dd, [H), 7.25 (m, 2H),
7.14 (dd, 1H), 2.83 (q, 2H), 1.03 (t, 3H).
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Bsp.Nr. 12-82

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.62 (br. s, NH), 7.37 (m, 1H), 7.30 (m, 2H), 7.27
(t, 1H), 2.84 (q, 2H), 1.08 (t, 3H). '

Bsp.Nr. 12-98

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 8.05 (br. s, 1H, NH), 7.25 (t, 1H), 6.97 (s, IH),
6.94 (s, 1H), 4.06 (s, 3H), 2.87 (g, 2H), 1.07 (¢, 3H).

Bsp.Nr. 12-99

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 8.11 (br. s, 1H, NH), 7.76 (m, 1H), 7.53 (m, 2H),
7.26 (t, 1H), 2.79 (g, 2H), 1.05 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-100

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 8.04 (br. s, 1H, NH), 7.32 (d, 2H), 7.23 (m, 3H),
2.84 (q, 2H), 2.52 (s, 3H), 1.03 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-101

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.81 (d, 2H), 8.01 (br. s, 1H, NH), 7.27 (t, 1H), 7.10 (m, 2H),
6.93 (m, 1H), 3.94 (s, 3H), 2.83 (q, 2H), 1.04 (¢, 3H).

Bsp.Nr. 12-102

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.92 (br. s, 1H, NH), 7.36 (dd, 1H), 7.24 (m, 2H),
7.18 (m, LH), 7.09 (m, 1H), 6.27-6.79 (t, 1H), 2.82 (g, 2H), 1.02 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-103

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.81 (d, 2H), 8.14 (br. s, 1H, NH), 7.40 (d, 2H), 7.25 (t, LH),
7.11 (d, 2H), 6.34-6.82 (t, 1H), 2.81 (g, 2H), 1.02 (t, 3H).

Bsp.Nr. 12-104
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LH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.79 (d, 2H), 7.28 (s, IH, NH), 7.25 (t, IH), 7.11 (d, 1H), 6.87
(dd, 1H), 6.84 (d, 1H), 3.82 (s, 3H), 2.88 (q, 2H), 2.25 (s, 3H), 1.03 (t, 3H).

Bsp.Nr. 13-19

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.91 (d, 2H), 7.38 (m, 2H), 7.28 (m, 2H), 2.65 (s, 6H).

Bsp.Nr. 13-31

[H-NMR (400 MHz, CDCI3), 5 8.88 (d, 2H), 7.78 (m, 1H), 7.49 (m, 1H), 7.38 (t, 1H), 7.37 (m,
IH), 7.14 (1, 1H), 2.88 (q, 4H), 0.91 (t, 6H).

Bsp.Nr. 13-32

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.87 (d, 2H), 7.76 (d, 2H), 7.37 (t, 1H), 7.13 (d, 2H), 2.86 (q,
4H), 0.89 (t, 6H).

Bsp.Nr. 13-115

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.88 (d, 2H), 7.45 (dd, 1H), 7.38 (t, LH), 7.24 (m, 1H), 7.17
(m, 1H), 2.88 (q, 4H), 0.90 (t, 6H).

Bsp.Nr. 13-116

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.88 (d, 2H), 7.52 (d, 1H), 7.41 (m, 1H), 7.38 (m, 1H), 7.30 (s,
1H), 7.27 (t, 1H), 2.88 (g, 4H), 0.92 (t, 6H).

Bsp.Nr. 13-117

1H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.87 (d, 2H), 7.38 (t, 1H), 6.97 (m, 1H), 6.93 (m, 1H), 4.06 (s,
3H), 2.91 (q, 4H), 0.94 (t, 6H).

Bsp.Nr. 13-118

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.80 (d, 2H), 7.39 (m, 2H), 7.31 (m, 2H), 3.08 (m, 2H), 2.74
(m, 2H), 1.47 (m, 2H), 1.33 (m, 1H), 1.12 (m, 2H), 0.88 (t, 3H).

Bsp.Nr. 14-18
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IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.95 (d, 2H), 7.66-7.63 (s+d, 2H), 7.59 (t, [H), 7.41
(d,1H).

© Bsp.Nr. 14-37

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.96 (d, 2H), 7.66-7.59 (m, 3H), 7.39 (dd, 1H).
Bsp.Nr. 15-07

t4

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.82 (d, 2H), 7.45 (m, 4 H), 7.42 (t, 1H), 6.83-6.56 (t
3J = 54 Hz, CHF5), 6.24 (breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 15-19

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.80 (d, 2H), 7.40 (m, 2H), 7.32 (m, 1H), 7.22 (¢, 1H), 6.18 (s,
2H, NH), 5.26 (s, 2H).

Bsp.Nr. 15-38

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.94 (d, 2H), 7.54 (m, 1H), 7.50 (¢, LH), 7.42 (m, 2H), 7.18
(s, 2H, NH), 6.86-7.15 (t, 1H).

Bsp.Nr. 15-45

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.43 (d, 2H), 7.37 (d, 2H), 7.28 (t, 1H), 5.98 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-48

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), 5 8.82 (d, 2H), 7.58 (d, 2H), 7.30 (d, 2H), 7.24 (t, IH), 5.97 (br. s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 15-51

'H-NMR (400 MHz, CDCl), § 8.82 (d, 2H), 7.78 (d, 2H), 7.24 (t, 1H), 7.17 (d, 2H), 5.96 (br. s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 15-57
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.38 (m, 1H), 7.35 (m, 2H), 7.28 (t, 1H), 6.05 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 15-64

TH.NMR (400 MHz, CD3CN, 9, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.45 (d, 2H), 7.39-7.34 (m, 3H), 6.15
(breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 15-95

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), & 8.92 (d, 2H), 7.56 (m, 1H), 7.49 (t, 1H), 7.48-7.62 (1, 1H),
7.44 (m, 2H), 7.14 (s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-105

'"H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.59 (d, 2H), 7.32 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 5.96 (br. s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 15-108

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.59 (d, 2H), 7.27 (¢, 1H), 7.18 (d, 2H), 5.98 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-114

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.84 (d, 2H), 7.38 (m, 1H), 7.36 (m, 2H), 7.27 (t, 1H), 6.35 (s,
2H, NH). '

Bsp.Nr. 15-153

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.82 (d, 2H), 7.56 (d, 1H), 7.43 (d, [H), 7.31 (dd, 1H), 7.28 (t,
tH), 6.05 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-154

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.57 (d, 1H), 7.45 (d, 1H), 7.32 (dd, 1H), 7.27 (t,
[H), 6.03 (br. s, 2H, NH).
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Bsp.Nr. 15-155

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.77 (m, 1H), 7.56 (m, 2H), 7.27 (t, 1H), 6.04 (br.

s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-156

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 6 8.82 (d, 2H), 7.79 (m, 1H), 7.58 (m, 2H), 7.28 (t, 1H), 6.02 (br.

s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-157

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.67 (m, 1H), 7.54 (m, 2H), 7.27 (t, 1H), 6.07 (br.

s, 2H, NH).
Bsp.Nr, 15-158

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.68 (m, 1H), 7.57 (m, 2H), 7.28 (t, 1H), 6.06 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-159

LH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.39 (m, 1H), 7.29 (t, 1H), 7.24 (m, 2H), 6.10 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 15-160

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.69 (d, 1H), 7.53 (d, 1H), 7.27 (t, 1H), 7.19 (dd,
1H), 6.05 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-161

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.63 (m, 2H), 7.61 (m, 1H), 7.29 (t, 1H), 6.09 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-162
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TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.85 (d, 2H), 7.64 (m, 1H), 7.62 (m, 2H), 7.29 (t, 1H), 6.09 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-163

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.92 (m, 2H), 7.89 (m, 1H), 7.31 (¢, 1H), 6.11 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-164

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.85 (d, 2H), 7.94 (m, 2H), 7.88 (m, 1H), 7.32 (t, 1H), 6.10 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-165

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.53 (m, 1H), 7.33 (m, 2H), 7.29 (t, 1H), 6.11 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-166

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.84 (d, 2H), 7.55 (m, 1H), 7.38 (m, 1H), 7.33 (m, 1H), 7.28 (t,
1H), 6.09 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-167

'H-NMR (400 MHz, CDCl,), & 8.81 (d, 2H), 7.67 (m, 2H), 7.56 (m, 1H), 7.22 (t, 1H), 6.19 (br.
s, 2H, NH), 5.46 (m, 1H), 5.33 (m, 1H).

Bsp.Nr. 15-168

'H-NMR (400 MHz, CDCly), & 8.83 (d, 2H), 7.69 (d, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.25 (t, 1H), 7.19 (dd,
IH), 6.02 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 15-169

'H-NMR (400 MHz, CDCl;),  8.83 (d, 2H), 7.41 (m, 1H), 7.20-7.31 (m, 3H), 6.10 (br. s, 2H,
NH).
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Bsp.Nr. 16-04

TH.NMR (400 MHz, CD3CN, 9, ppm): 8.74 (d, 2H), 7.42-7.38 (m, 2H), 7.23-7.16 (m, 3H),
6.15 (breites s, 2H, NHp) - das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter dem

Ldsungsmittelpeak.

Bsp.Nr. 16-05

1H-NMR (400 MHz, CD3CN, 9§, ppm): 8.74 (d, 2H), 7.54 (d, 1H), 7.39-7.33 (m, 3H), 7.22 (t,
~ 1H), 6.01 (breites s, 2H, NH»), 2.10 (s, 3H).

Bsp.Nr. 16-06

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.74 (d, 2H), 7.43-7.26 (m, 4H), 7.21 (t, 1H), 6.15
(breites s, 2H, NH»), 2.20 (s, 3H).

Bsp.Nr. 16-07

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.75 (d, 2H), 7.43 (d, 2H), 7.40 (d, 2H), 7.22 (t, 1H),
6.21 (breites s, 2H, NHj) - das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter dem

Losungsmittelpeak.

Bsp.Nr. 16-15

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 5, ppm): 8.81 (d, 2H), 7.65 (s, 1H), 7.45-7.36 (dd, 2H), 7.32 (¢,
1H), 6.45 (breites s, 2H, NH»), 1.99 (s, 3H).

Bsp.Nr. 16-39

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.76 (d, 2H), 7.27 (m, 3H), 7.15 (t, 1H), 6.03 (br. s, 2H, NH),
2.69 (q, 2H), 1.18 (¢, 3H) .

Bsp.Nr. 16-134

I H-NMR (400 MHz, CDCl3), 8 8.77 (d, 2H), 7.27 (m, 1H), 7.25 (m, 2H), 7.16 (t, 1H), 6.01 (br.
s, 2H, NH), 2.59 (d, 2H), 1.86 (nonett, 1H), 0.95 (d, 6H).

Bsp.Nr. 18-07
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TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO), § 8.91 (d, 2H), 7.49 (d, 2H), 7.46 (t, IH), 7.42 (d, 2H), 6.82
(s, 2H, NH), 5.56-5.71 (dq, 1H), 1.56 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-19

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO0), & 8.92 (d, 2H), 7.52 (m, 1H), 7.47 (¢, 1H), 7.43 (m, 2H), 7.05
(s, 2H, NH), 5.59-5.76 (dq, 1H), 1.58 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-26

[H-NMR (400 MHz, dg-DMSO0), & 8.93 (d, 2H), 7.48 (1, 1H), 7.45 (d, 2H), 7.39 (d, 2H), 6.90
(s, 2H, NH), 1.91-2.05 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-32

IH.NMR (400 MHz, dg-DMSO), 5 8.93 (d, 2H), 7.77 (d, 2H), 7.48 (t, 1H), 7.19 (d, 2H), 6.81
(s, 2H, NH), 1.92-2.04 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-34

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.52 (d, 1H), 7.38 (m, 1H), 7.31 (m, 1H), 7.22 (t,
1H), 5.79 (br. s, 2H, NH), 1.96 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-38

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 7.38 (m, 1H), 7.36 (m, 2H), 7.27 (t, 1H), 6.35 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 18-48

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), & 8.84 (d, 2H), 7.57 (d, 2H), 7.25 (t, 1H), 7.22 (d, 2H), 6.01 (br. s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 18-51

'"H-NMR (400 MHz, CDCly), 5 8.82 (d, 2H), 7.76 (d, 2H), 7.27 (t, 1H), 7.10 (d, 2H), 5.94 (br. s,
2H, NH).

i



10

15

20

WO 2008/077483 PCT/EP2007/010839
-175 -

Bsp.Nr. 18-57

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.82 (d, 2H), 7.37 (m, 1H), 7.29 (t, IH), 7.25 (m, 2H), 6.03 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 18-190

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.80 (d, 2H), 7.39 (s, 2H), 7.32 (s, 1H), 7.19 (t, 1H), 6.08 (br.
s, 2H, NH), 5.39-5.54 (ddd, 1H), 2.00 (m, 1H), 1.74 (m, 1H), 0.93 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-209

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 7.37 (s, 2H), 7.31 (s, 1H), 7.20 (t, 1H), 6.06 (br.
s, 2H, NH), 5.46-5.62 (ddd, 1H), 2.01 (m, 1H), 1.68 (m, 1H), 1.47 (m, 1H), 1.34 (m, 1H), 0.89
(t, 3H).

Bsp.Nr. 18-229

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.81 (d, 2H), 7.36 (m, 1H), 7.26 (m, 2H), 7.23 (t, 1H), 5.95 (br.
s, 2H, NH), 3.59 (s, 3H).

Bsp.Nr. 18-230

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.83 (d, 2H), 7.64 (m, 1H), 7.57 (m, 2H), 7.23 (t, 1H), 6.04 (br.
s, 2H, NH), 2.03 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-231

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.82 (d, 2H), 7.99 (s, 2H), 7.82 (s, IH), 7.24 (t, 1H), 6.09 (br.
s, 2H, NH), 5.63-5.85 (dq, 1H), 1.58 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-232

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.80 (d, 2H), 7.69 (s, 1H), 7.67 (s, 1H), 7.56 (s, IH), 7.21 (t,
LH), 6.08 (br. s, 2H, NH), 5.65-5.81 (dq, 1H), 1.60 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-233
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TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.95 (m, 2H), 7.83 (n, 1H), 7.27 (t, 1H), 6.07 (br.
s, 2H, NH), 2.09 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-234

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.78 (d, 2H), 7.90 (m, 1H), 7.85 (m, 2H), 7.33 (¢, 1H), 6.06 (br.
s, 2H, NH). |

Bsp.Nr. 18-235

UH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.64 (m, 2H), 7.57 (i, LH), 7.24 (t, 1H), 6.05 (br.

s, 2H, NH), 2.04 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-236

TH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.86 (d, 2H), 7.62 (m, 1H), 7.54 (m, 2H), 7.30 (t, 1H), 6.03 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 18-237

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.85 (d, 2H), 7.44 (m, 1H), 7.29 (t, IH), 7.27-7.36 (m, 2H),
6.04 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 18-240

"H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.56 (s, 1H), 7.40 (m, 1H), 7.27 (m, [H), 7.24 (t,
[H), 6.06 (br. s, 2H, NH), 2.08 (t, 3H).

Bsp.Nr. 18-241

'H-NMR (400 MHz, CDCly), & 8.84 (d, 2H), 7.32 (m, 1H), 7.29 (t, 1H), 7.25 (m, 1H), 7.17 (m,
LH), 6.05 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 18-242

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), 5 8.84 (d, 2H), 7.68 (in, 1H), 7.45 (m, 2H), 7.28 (t, LH), 6.04 (br.
s, 2H, NH).
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Bsp.Nr. 18-243

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 8.79 (d, 2H), 7.62 (m, 1H), 7.59 (m, 2H), 7.20 (t, 1H), 6.06 (br.
s, 2H, NH), 5.62 (dq, 1H), 1.60 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-244

'H-NMR (400 MHz, CDCl,), 6 8.83 (d, 2H), 7.70 (s, 1H), 7.58 (d, 1H), 7.46 (d, 1H), 7.29 (1,
1H), 5.98 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 18-245

'"H-NMR (400 MHz, CDCL;), § 8.79 (d, 2H), 7.83 (d, 1H), 7.61 (d, 1H), 7.57 (s, 1H), 7.20 (t,
[H), 6.02 (br. s, 2H, NH), 5.62 (dq, 1H), 1.56 (dd, 3H).

Bsp.Nr. 18-246

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), 5 8.84 (d, 2H), 7.67 (d, 1H), 7.56 (d, 1H), 7.28 (t, 1H), 7.12 (dd,
1H), 6.00 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 19-26

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 3, ppm): 8.66 (s, 2H), 7.45 (d, 2H), 7.39 (d, 2H), 6.16 (breites s,
2H, NH»), 2.34 (s, 3H).

Bsp.Nr. 19-37 -

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.66 (s, 2H), 7.58 (d, 1H), 7.55 (s, 1H), 7.33 (d, 1H),
6.25 (breites s, 2H, NH»), 2.35 (s, 3H). ' :

Bsp.Nr. 19-45

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.77 (s, 2H), 7.47 (d, 2H), 7.40 (d, 2H), 6.22 (breites s,
2H, NHy).

Bsp.Nr. 19-56
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1H-NMR (400 MHz, CD3CN, 3§, ppm): 8.75 (s, 2H), 7.61 (d, 1H), 7.56 (s, 1H), 7.33 (d, 1H),
6.17 (breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 19-64

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, §, ppm): 8.81 (s, 2H), 7.46 (d, 2H), 7.39 (d, 2H), 6.13 (breites s,
2H, NH»).

Bsp.Nr. 19-75

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 3, ppm): 8.82 (s, 2H), 7.59 (d, 1H), 7.55 (s, 1H), 7.33 (d, 1H),
6.24 (breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 19-121

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 9.10 (d, 1H), 7.74 (d, 1H), 7.46 (d, 2H), 7.39 (d, 1H),
6.18 (breites s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 19-195

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 9.18 (d, 1H), 7.68 (d, 1H), 7.61 (d, 1H), 7.55 (d, 1H), 7.28 (dd,
1H), 5.97 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 19-196

'"H-NMR (400 MHz, CDCl3), § 9.17 (d, 1H), 7.71 (d, 1H), 7.60 (d, 1H), 7.51 (d, 1H), 7.16 (dd,
1H), 5.96 (br. s, 2H, NH). |

Bsp.Nr. 19-197

'H-NMR (400 MHz, CDCl,), 8 9.19 (d, 1H), 7.88 (m, 3H), 7.62 (d, 1H), 6.04 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 24-06

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.72 (d, 2H), 7.64 (breites NH), 7.39-7.28 (m, 4H), 7.19
(t, 1H), 2.59 (d, 3H), 2.08 (s, 3H).

Bsp.Nr. 25-07
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'H-NMR (400 MHz, CD3CN, 9, ppm): 8.74 (d, 2H), 7.70 (breites d, 1H, NH), 7.42-7.35 (2d,
4H), 7.22 (t, 1H), 2.88 (m, 2H), 0.97 (t, 3H) - das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter

dem Losungsmittelpeak.

Bsp.Nr. 25-34

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 9, ppm): 8.71 (d, 2H), .7.76 (breites NH), 7.57 (s, 1H), 7.40-7.34
(d+d, 2H), 7.19 (t, 1H), 2.84-2.79 (m, 2H), das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter dem
Lésungsmittelpeak, 0.98 (t, 3H).

Bsp.Nr. 26-23

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.75 (d, 2H), 7.51 (breites d, 1H, NH), 7.43 (m, 2H),
7.22 (t, 1H), 7.15 (m, 2H), 3.25-3.17 (m, 1H), 2.09 (s, 3H), 0.96 (d, 6H).

Bsp.Nr. 26-24

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.81 (d, 2H), 7.61-7.35 (m, 6H), 3.21 (m, 1H), 2.08 (s,
3H), 1.06-0.98 (d+d, 6H).

Bsp.Nr. 26-26

TH-NMR (400 MHz, CD1CN, 8, ppm): 8.75 (d, 2H), 7.53 (breites s, 1H, NH), 7.40 (m, 4H),
7.23 (t, 1H), 3.25 (m, 1H), 0.97 (d, 6H) - das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter dem

Losungsmittelpeak.

Bsp.Nr. 26-46

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.71 (d, 2H), 8.14 (breites s, 1H, NH), 7.35 (d, 2H),
7.29 (d, 2H), 7.21-7.16 (m, 3H), 6.99-6.97 (m, 2H), 4.07 (d, 2H), 2.05 (s, 3H).

Bsp.Nr. 26-65

TH.NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.73 (d, 2H), 7.71 (breites s, [H, NH), 7.39-7.33 (d+d,
4H), 7.20 (t, 1H), 2.69 (breites dd, 2H), 2.08 (s, 3H), 0.84 (m, 1H), 0.34 (m, 2H), 0.00 (m, 2H).

Bsp.Nr. 27-19
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TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 8.00 (br. t, 1H, NH), 7.38 (i, 1H), 7.32 (m, 2H),
7.25 (t, 1H), 2.78 (m, 2H), 1.42 (sext, 2H), 0.78 (t, 3H).

Bsp.Nr. 27-26

1H-NMR (400 MHz, CDCl3), 6 8.82 (d, 2H), 7.64 (br. S, NH), 7.36 (s, 4H), 7.24 (t, 1H), 3.17
(sept, 1H), 0.99 (d, 6H).

Bsp.Nr. 27-38

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.72 (br. d, 1H, NH), 7.34 (m, 2H), 7.27 (t, 1H),
7.24 (m, 1H), 3.18 (m, 1H), 1.03 (d, 6H).

Bsp.Nr. 27-45

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 8.37 (br. S, 1H, NH), 7.21 (m, 8H), 6.98 (m, 2H),
4.07 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-50

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.80 (d, 2H), 8.06 (br. t, IH, NH), 7.63 (n, 2H), 7.23 (m, 5H),
7.03 (d, 1H), 6.98 (m, 2H), 4.06 (s, 2H).

Bsp.Nr, 27-51

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.79 (d, 2H), 8.1 (br. t, IH, NH), 7.62 (d, 2H), 7.22 (m, 5H),
6.98 (m, 3H), 4.05 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-76

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 8.02 (br. s, 1H, NH), 7.35 (m, 1H), 7.30 (m, 2H),
7.26 (t, 1H), 2.68 (d, 2H), 0.89 (m, 1H), 0.45 (i, 2H), 0.22 (n, 2H).

Bsp.Nr. 27-114

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.83 (d, 2H), 8.12 (br. t, IH, NH), 7.38 (m, [H), 7.30 (m, 2H),
7.25 (t, 1H), 5.63 (m, 1H), 5.06 (m, 2H), 3.48 (in, 2H).
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Bsp.Nr. 27-133

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 8.13 (br. t, IH, NH), 7.37 (m, 1H), 7.29 (m, 2H),
7.24 (¢, 1H), 2.63 (t, 2H), 1.64 (nonett, 1H), 0.78 (d, 6H):

Bsp.Nr. 27-140

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.81 (d, 2H), 8.39 (br. S, IH, NH), 7.26 (m, 5H), 7.18 (d, 2H),
6.88 (d, 2H), 4.07 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-153

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.87 (d, 2H), 8.62 (br. t, 1H, NH), 7.51 (m, 1H), 7.33 (i, 2H),
7.08 (m, 2H), 7.02 (m, 2H), 4.14 (d, 2H).

Bsp.Nr. 27-154

IH-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.80 (d, 2H), 7.99 (br. d, 1H, NH), 7.35 (m, 1H), 7.31 (m, 2H),
7.27 (t, 1H), 3.42 (m, 1H), 1.55 (m, 4H), 1.42 (in, 4H).

Bsp.Nr. 27-155

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.81 (d, 2H), 8.22 (br. t, 1H, NH), 7.33 (m. 1H), 7.19 (m, 4H),
7.12 (m, 1H), 7.02 (m, 1H), 6.98 (m, 2H), 4.09 (s, 2H). -

Bsp.Nr. 27-156

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 8 8.79 (d, 2H), 8.23 (br. t, 1H, NH), 7.23 (m, 6H), 7.01 (d, 2H),
6.97 (m, 2H), 6.28-6.79 (t, 1H), 4.05 (s, 2H). /

Bsp.Nr. 27-157

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.81 (d, 2H), 8.04 (br. t, IH, NH), 7.37 (m, LH), 7.22 (m, 5H),
7.08 (m, 1H), 6.98 (m, 2H), 4.12 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-158
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IH-NMR (300 MHz, CDCl3), § 8.84 (d, 2H), 8.05 (br. t, IH, NH), 7.51 (m, 1H), 7.19-7.40 (m,
6H), 6.92 (m, 2H), 4.08 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-159

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 8.42 (br. t, 1H, NH), 7.21 (m, 4H), 7.08 (d, 1H),
7.02 (m, 2H), 6.85 (dd, 1H), 6.68 (d, 1H), 4.11 (s, 2H), 3.69 (s, 3H), 2.24 (s, 3H).

Bsp.Nr. 27-160

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.80 (d, 2H), 8.18 (br. t, 1H, NH), 7.36 (d, 1H), 7.20 (m, 5H),
7.14 (dd, 1H), 6.95 (m, 2H), 4.09 (s, 2H).

. Bsp.Nr. 27-161

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 8.12 (br. t, 1H, NH), 7.19 (m, 8H), 7.01 (m, 2H),
4.07 (s, 2H), 2.52 (s, 3H).

Bsp.Nr. 27-162

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.80 (d, 2H), 8.09 (br. t, IH, NH), 7.17-7.34 (m, 5H), 7.05 (d,
1H), 6.97 (m, 4H), 6.14-6.63 (t, 1H), 4.08 (s, 2H).

Bsp.Nr. 27-163

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.79 (d, 2H), 8.17 (br. t, 1H, NH), 7.22 (m, 4H), 7.01 (m, 2H),
6.88 (m, 2H), 4.14 (s, 2H), 4.03 (s, 3H).

Bsp.Nr. 28-07

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8.79 (d, 2H), 7.41-7.38 (2d, 4H), 7.31 (t, 1H), 2.29 (s,
3H) - das Pyrazol-3-methyl-Protonensignal liegt unter dem LSsungsmittelpeak.

Bsp.Nr. 29-07

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, 5, ppm): 8.87 (d, 2H), 8.68 (breites NH), 7.49-7.30 (m, 5H).

Bsp.Nr. 29-12
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IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 9.38 (br. s, 1H, NH), 8.84 (d, 2H), 7.77 (m, 1H), 7.68 (d, IH),
7.38 (d, 1H), 7.36 (t, 1H), 7.17 (m, 1H), 2.08 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-19

'H-NMR (400 MHz, CDCL3), & 9.62 (br. s, 1H, NH), 8.91 (d, 2H), 7.42 (t, 1H), 7.37 (m, 1H),
7.29 (m, 2H), 2.08 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-26

TH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.84 (d, 2H), 7.50-7.47 (m, 3H), 7.32 (d, 2H), 2.19 (s,
6H). '

Bsp.Nr. 29-153

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 9.41 (br. s, 1H, NH), 8.89 (d, 2H), 7.40 (t, 1H), 6.99 (m, 1H),
6.95 (m, 1H), 4.04 (s, 3H), 2.09 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-154

1H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.87 (d, 2H), 8.79 (br. s, 1H, NH), 7.38 (t, 1H), 7.16 (d, 1H),
6.88 (m, 2H), 3.82 (s, 3H), 2.27 (s, 3H), 1.98 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-155

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 9.58 (br. s, 1H, NH), 8.92 (d, 2H), 7.54 (d, LH), 7.41 (t, 1H),
7.35 (m, 2H), 2.07 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-156

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 8 9.18 (br. s, 1H, NH), 8.91 (d, 2H), 7.39 (n, 3H), 7.16 (d, 2H),
6.34-6.82 (t, 1H), 2.01 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-157

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 8 9.32 (br. s, 1H, NH), 8.89 (d, 2H), 7.40 (m, 2H), 7.28 (m, 1H),
7.17 (¢, 1H), 2.05 (s, 3H).
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Bsp.Nr. 29-158

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.83 (d, 2H), 7.39 (t, 1H), 6.87 (m, 1H), 6.84 (m, 1H), 4.08 (s,
3H), 2.27 (s, 6H).

Bsp.Nr. 29-159

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.82 (d, 2H), 7.36 (t, 1H), 7.18 (d, IH), 6.79 (dd, 1H), 6.63 (d,
LH), 3.78 (s, 3H), 2.25 (s, 6H), 2.24 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-160

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.83 (d, 2H), 7.39 (t, 1H), 7.35 (d, 1H), 6.92 (dd, 1H), 6.77 (d,
1H), 2.27 (s, 6H).

Bsp.Nr. 29-161

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.82 (d, 2H), 7.38 (t, 1H), 7.32 (d, 2H), 7.18 (d, 2H), 6.35-6.82
(t, 1H), 2.24 (s, 6H).

Bsp.Nr. 29-162

I[H-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.83 (d, 2H), 7.36 (m, 2H), 7.18 (m, 2H), 2.25 (s, 6H).

Bsp.Nr. 29-163

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), 5 9.87 (br. s, 1H, NH), 8.94 (d, 2H), 7.65 (m, 3H), 7.44 (t, IH),
2.07 (s, 3H).

Bsp.Nr. 29-164

'H-NMR (400 MHz, CDCl5), 8 9.78 (br. s, 1H, NH), 8.92 (d, 2H), 7.60 (m, 2H), 7.55 (m, LH),
7.43 (t, 1H), 2.08 (s, 3H). '

Bsp.Nr. 29-165

"H-NMR (400 MHz, CDCl;),  8.84 (d, 2H), 7.68 (m, 1H), 7.61 (m, 2H), 7.58 (br. s, 1H, NH),
7.38 (t, 1H), 4.17 (m, 1H), 3.99 (m, 1H), 2.05 (s, 1H).
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Bsp.Nr. 29-166

'"H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.80 (d, 2H), 7.63 (m, 1H), 7.56 (m, 2H), 7.31 (t, 1H), 4.78 (dd,
2H), 4.59 (dd, 2H), 2.42 (m, 2H), 2.11 (¢, 3H).

Bsp.Nr. 29-167

'H-NMR (400 MHz, CDCly), 5 8.84 (d, 2H), 8.00 (m, 2H), 7.78 (m, 1H), 7.32 (t, 1H), 4.96 (s
2H), 4.83 (s, 2H), 2.82 (s, 2H).

2

Bsp.Nr. 32-03

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.85 (d, 2H), 8.44 (d, 1H), 7.73 (dd, 1H), 7.44 (d, 1H), 7.31 (¢

5

1H), 6.51 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 32-12

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 8.82 (d, 2H), 8.21 (d, 1H), 7.61 (dd, 1H), 7.29 (t, 1H), 6.85 (d,
1H), 6.02 (br. s, 2H, NH), 3.99 (s, 3H).

Bsp.Nr. 32-17

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.86 (d, 2H), 8.81 (d, 1H), 7.94 (dd, 1H), 7.77.(d, 1H), 7.34 t,
1H), 6.25 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 32-20

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8.82 (d, 2H), 8,41 (d, 1H), 7.83-7.81 (dd, 1H), 7.52
(d, 1H), 7.35 (t, 1H), 6.81 (breites s, 2H, NHy), 2.16 (s, 3H).

Bsp.Nr. 32-37

1H-NMR (400 MHz, dg-DMSO, &, ppm): 8.83 (d, 2H), 8.39 (d, 1H), 7.82-7.79 (dd, 1H), 7.52
(d, TH), 7.35 (t, 1H), 6.75 (breites s, 2H, NHy), 2.59-2.53 (q, 2H), 1.13-1.09 (t, 3H).

Bsp.Nr. 32-52

)90



10

15

20

WO 2008/077483 PCT/EP2007/010839

- 186 -

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), § 8.82 (d, 2H), 8.20 (d, 1H), 7.46 (dd, 1H), 7.25 (t, 1H), 6.61 (d,
1H), 5.94 (br. s, 2H, NH), 3.14 (s, 6H).

Bsp.Nr. 32-53

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;),  8.83 (d, 2H), 8.20 (d, 1H), 7.62 (dd, 1H), 7.27 (t, 1H), 6.79 (d,
[H), 6.04 (br. s, 2H, NH), 5.35 (sept, 1H), 1.39 (d, 6H).

Bsp.Nr. 32-54

'"H-NMR (400 MHz, CDCl3),  8.84 (d, 2H), 8.11 (d, 1H), 7.68 (d, 1H), 7.29 (t, 1H), 6.05 (br. s,
2H, NH), 4.07 (s, 3H).

Bsp.Nr. 33-63

LH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8.82 (d, 2H), 8.63 (s, 1H), 8.18 (s, 1H), 7.34 (t, 1H),
6.69 (breites s, 2H, NHp), unter dem Losungsmittelpeak (q, 2H), 1.04 (t, 3H).

Bsp.Nr. 35-20

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.74 (d, 2H), 7.39 (m, 2H), 7.24 (m, 1H), 7.11 (t, 1H), 6.07 (br.
s, 2H, NH), 1.78 (m, 1H), 1.12 (m, 2H), 0.91 (m, 2H). |

Bsp.Nr. 35-39

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.79 (d, 2H), 7.52 (m, 2H), 7.30 (m, 1H), 7.19 (t, 1H), 6.11 (br.
s, 2H, NH), 1.39 (m, 4H).

Bsp.Nr. 35-77

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.88 (d, 2H), 7.25 (m, 1H), 7.2 (m, 2H), 7.17 (t, 1H), 6.05 (br.
s, 2H, NH), 3.48 (quint, 1H), 2.46 (m, 2H), 2.21 (m, 2H), 1.98 (m, 1H), 1.82 (m, 1H).

Bsp.Nr. 35-134

[H-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.89 (d, 2H), 7.46 (m, 2H), 7.28 (m, 1H), 7.21 (t, IH), 6.07 (br.
s, 2H, NH), 1.31 (m, 2H), 1.19 (m, 2H).

14/
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Bsp.Nr. 42-20

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.79 (d, 2H), 7.96 (br. s, 1H, NH), 7.37 (m, 2H), 7.31 (m, 1H),
7.22 (t, 1H), 5.19-5.37 (d, 2H), 2.93 (q, 2H), 1.08 (t, 3H).

Bsp.Nr. 42-39

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), § 8.77 (d, 2H), 7.92 (br. s, 1H, NH), 7.29 (m, 1H), 7.21 (n, 6H),
7.03 (m, 2H), 5.17-5.35 (d, 2H), 4.18 (s, 2H).

Bsp.Nr. 42-58

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 8 8.95 (d, 2H), 7.37 (t, 1H), 7.21 (m, 7H), 7.07 (m, 4H), 6.67 (d,
2H), 5.14-5.29 (d, 2H), 4.07 (s, 4H).

Bsp.Nr. 42-77

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.88 (d, 2H), 7.42 (m, 2H), 7.35 (m, 2H), 6.55-6.90 (t, 1H),
2.95 (q, 4H), 0.96 (¢, 6H).

Bsp.Nr. 42-96

TH-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.79 (d, 2H), 7.22 (m, 8H), 7.00 (m, 2H), 6.44-6.82 (t, 1H),
4.12 (s, 2H).

Bsp.Nr. 42-115

H-NMR (400 MHz, CDCI3), § 8.96 (d, 2H), 7.42 (t, 1H), 7.31 (m, 7H), 7.06 (m, 4H), 6.67 (m,
2H), 6.43-6.78 (t, 1H), 4.04 (5, 4H).

Bsp.Nr. 42-135

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 9.66 (br. s, | H, NH), 8.87 (d, 2H), 7.36 (m, 3H), 7.31 (m, LH),
6.61-6.97 (t, 1H), 2.09 (s, 3H).

Bsp.Nr. 43-02

/42
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'"H-NMR (400 MHz, CDCls),  8.70 (s, 2H), 7.74 (d, 1H), 7.69 (d, 1H), 7.50 (dd, 1H), 5.92 (br.
s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 43-03

'"H-NMR (400 MHz, CDCl;), 6 8.70 (s, 2H), 7.63 (m, 2H), 7.61 (s, 1H), 5.90 (br. s, 2H, NH).
5 Bsp.Nr.43-04

'"H-NMR (400 MHz, CDCl), & 8.71 (s, 2H), 7.62 (m, 2H), 7.59 (s, 1H), 5.91 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 43-05

'H-NMR (400 MHz, CDCl;), 8 8.72 (s, 2H), 7.60 (m, 2H), 7.57 (s, 1H), 5.96 (br. s, 2H, NH).

Bsp.Nr. 43-06

10  'H-NMR (400 MHz, CDCl3), & 8.69 (s, 2H), 7.63 (m, 2H), 7.58 (s, 1H), 5.85 (br. s, 2H, NH),
2.02 (t, 3H).
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Detaillierte Synthesebeispiele

Beispiel 1-79

R
NH, Nj
PN
N

Cl /l}l

Schritt 1: 1,43 g Natrium (62 mmol) wurden in 15 ml Ethanol unter Riickfluss aufgelost. Bei 40
°C wurde eine Losung aus 10 g (59 mmol) 3-Chlor-4-fluorbenzylnitril und 8,8 g (62 mmol)
Trifluoressigsdureethylester in 10 ml Ethanol zugetropft; danach wurde das Reaktionsgemisch
12 Stunden unter Riickfluss geriihrt. Nach dem Abkithlen wurde das Reaktionsgemisch am
Rotationsverdampfer eingeengt, in Essigsdureethylester gelost und zweimal mit 100 ml IN
Salzsdure und einmal mit Wasser gewaschen. Die organische Phase wurde abgetrennt, {iber
Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Das Losungsmittel wurde vom Filtrat am
Rotationsverdampfer sorgfiltig unter vermindertem Druck abdestilliert. Der Riickstand wurde
in einem Ldsungsmittelgemisch aus Petrolether/Dichlormethan (Vol.: 1:1) verriihrt. Der sich
abscheidende farblose Feststoff wurde iiber eine Glasfritte abgesaugt und getrocknet. Es
wurden 12 g (72,8 % der Theorie) 2-(3-Chlor-4-fluorphenyl)-4,4,4-trifluor-3-oxobutan-nitril als

Tautomerengemisch erhalten.

TH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, 6, ppm): Tautomerengemisch im Verhiltnis ca. 3:2, 8.22 (A-1,
dd, 1H), 7.69 (A-1, m, 1H), 7.62 (B-1, dd, 1H), 7.47 (B-1, m, 1H), 7.42 (B-1, t, I1H), 7.17 (A-1,
t, I1H), 4.61 (B-1, s, 1H).

Schritt 2: 0,5 g (1,86 mmol) 2-(3-Chlor-4-fluorphenyl)-4,4,4-trifluor-3-oxobutan-nitril und 0,2 g
(1,86 mmol) 2-Pyrimidinyl-hydrazin wurden in 5 ml Toluol gelost. Nach Zugabe katalytischer
Mengen para-Tolublsulfonséiure wurde das Reaktionsgemisch 12 Minuten bei 170 °C (5 bar) in
einem Mikrowellengerit (Hersteller: CEM) gerithrt. Nach Abkiihlen wurde das
Reaktionsgemisch eingeengt und der Riickstand sidulenchromatografisch aufgearbeitet

(Kieselgel, Cyclohexan/Essiséiureethylester, Vol.: 7:1 bis 3:1). Es wurden 0,16 g (24 % der

194
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Theorie) 4-(3-Chlor-4-fluorphenyl)- 1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)- 1 H-pyrazol-5-amin als

farbloser Feststoff erhalten.

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO0, 8, ppm): 8.93 (d, 2H), 7.51 (m, 2H), 7.47 (t, 1H), 7.35 (m,
IH), 6.87 (breites s, 2H, NHa).

Beispiel 1-87

Cl
Br = l}l \N

F
F

Schritt 1: 3-Brom-4-Chlortoluol (1,0 equiv, 3,0 g, 14,6 mmol) und N-Bromsuccinimid (1,2
equiv., 3,1 g, 17,5 mmol) wurden in CCly geldst, mit AIBN (0,01 equiv., 23,9 mg, 0,15 mmol)
versetzt und 4 h lang bei Riickfluf} gerithrt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wurde mit
ges. NaHCO3-Losung und mit Wasser gewaschen, die organische Phase eingeengt und der
Riickstand sdulenchromatografisch mit (EtOAc/Heptan-Gradient) gereinigt. Es wurden 2.0 g
(47 % der Theorie) 2-Brom-4-brommethyl-1-chlorbenzol erhalten.

Schritt 2: 2-Brom-4-brommethyl-1-chlorbenzol (1,0 equiv, 2,0 g, 7,0 mmol) und Kaliumcyanid
(1,3 equiv., 0,59 g, 9,1 mmol) wurden bei Raumtemperatur in einem Gemisch aus Ethanol und
Wasser (2:1 Volumenanteile) gelost und 6 h lang bei Raumtemperatur geriihrt. Danach wurde
die Reaktionsmischung eingeengt und mit Ethylacetat versetzt. Die organische Phase wurde mit
Wasser gewaschen und die wissrige Phase mit Ethylacetat extrahiert. Die organische Phase
wurde getrocknet, eingeengt und der Riickstand sdulenchromatographisch (EtOAc/Heptan-
Gradient) gereinigt. Es wurden 1.3 g (80 % der Theorie) (3-Brom-4-chlorphenyl)-acetonitril

erhalten.

Schritt 3: Natriummethylat (1,2 equiv., 1,46 g, 6,8 mmol) wurde zu einer Lésung von (3-Brom-
4-chlorphenyl)-acetonitril (1,0 equiv, 1,3 g, 5,6 mmol) in abs. Tetrahydrofuran gegeben, und die
resultierende Reaktionsldsung wurde 1 Stunde lang bei 50 °C geriihrt. Dann wurde

Ethyltrifluoracetat (1,2 equiv, 0,9 g, 6,8 mmol) in 2 ml Tetrahydrofuran zugetropft; danach

a5
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wurde das Reaktionsgemisch 6 Stunden unter Riickfluss geriihrt. Nach dem Abkiihlen wurde
das Reaktionsgemisch unter vermindertem Druck eingeengt, in Essigsdureethylester gelost und
zweimal mit 100 ml IN Salzsdure und einmal mit Wasser gewaschen. Die organische Phase
wurde abgetrennt, iiber Natriumsulfat getrocknet und filtriert. Das Losungsmittel wurde vom
Filtrat sorgfiltig unter vermindertem Druck abdestilliert und der Riickstand in einem
Loésungsmittelgemisch aus Petrolether/Dichlormethan (Vol.: 1:1) verrithrt. Der sich
abscheidende farblose Feststoff wurde iiber eine Glasfritte abgesaugt und getrocknet. Es
wurden 1,7 g (92 % der Theorie) 2-(3-Brom-4-chlorphenyl)-4,4,4-trifluor-3-oxo-butyronitril als

Tautomerengemisch erhalten.

Schritt 4:  2-(3-Brom-4-chlorphenyl)-4,4,4-trifluor-3-oxo-butyronitril (1,0 equiv, 1,7 g, 5,2
mmol) und 2-Pyrimidinyl-hydrazin (1,0 equiv, 0,57 g, 5,2 mmol) wurden in 10 m! Toluol
géldst. Nach Zugabe katalytischer Mengen von Essigsdure wurde das Reaktionsgemisch 6
Stunden lang unter Riickflufl geriihrt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur wurde das
Reaktionsgemisch eingeengt und der Riickstand siulenchromatografisch gereinigt
(EtOAc/Heptan-Gradient). Es wurden 0,19 g (9% der Theorie) 4-(3-Brom-4-chlorphenyl)-2-
pyrimidin-2-yl-5-(trifluormethyl)-2 H-pyrazol-3-ylamin als farbloser Feststoff erhalten.

IH-NMR (400 MHz, dg-DMSO, &, ppm): 8.97 (d, 2H), 7.72 (d, 1H), 7.69 (d, 1H), 7.56 (t, 1H),
7.38 (dd, 1H), 7.13 (s, 2H, NH»).

Bsp.Nr. 3-25

Schritr 1: 838 mg (2,655 mmol) 2-(3-Chloro-5-trifluoromethyl-phenyl)-4,4,4-trifluoro-3-oxo-
butyronitril wurden in 2,036 g (13,276 mmol) Phosphorylchlorid vorgelegt und mit 0,37 ml
(2,655 mmol) Triethylamin versetzt. Das Reakionsgemisch wurde 3 h bei 80-100 °C geriihrt

)46
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und vorsichtig in warmes Wasser eingeriihrt. Nach dem Extrahieren mit Essigsdurethylester
wurde die organische Phase mit Magnesiumsulfat getrocknet, filtriert und im Vakuum
eingeengt. Dabei verblieben 758 mg (85 %) 3-Chloro-2-(3-chloro-5-trifluoromethyl-phenyl)-

4,4 4-trifluoro-but-2-enenitril.

Schritt 2: 750 mg (2,245 mmol) 3-Chloro-2-(3-chloro-5-trifluoromethyl-phenyl)-4,4,4-trifluoro-
but-2-enenitril wurden in 10 ml Ethanol vorgelegt und mit 247 mg (2,245 mmol) Pyrimidin-2-
yl-hydrazin sowie 227 mg (2,245 mmol) Triethylamin versetzt. Das Gemisch wurde fiir 10 h
unter Riickflu} erhitzt. Nach dem Abkiihlen wurden 75 ml Wasser zugegeben und der
entstandene Feststoff abgesaugt. Nach sdulenchromatografischer Reinigung des Feststoffes
verblieben 500 mg (54 %) 4-(3-Chloro-5-trifluoromethyl-phenyl)-2-pyrimidin-2-yl-5-
trifluoromethyl-2 H-pyrazol-3-ylamin.

IH-NMR (400 MHz, CDCl3), 5 8.84 (d, 2H), 7.61 (s, 2H), 7.58 (s, 1H), 7.30 (t, 1H), 6.18 (s,
2H, NH).

Bsp.Nr. 8-92

Schritt 1: Aminocrotonitril (7150 mg, 52.5 mmol, 1 equiv) wurde in wissriger HCI vorgelegt
und nach 5 min Rithren mit 2-Hydrazinopyrimidin (5786 mg, 52.54 mmol, 1 equiv) versetzt.
Die Reaktionslésung wurde 4h lang unter RiickfluB geriihrt und nach dem Abkiihlen auf
Raumtemperatur in 2N NaOH gegossen. Anschlielend wurde die wissrige Phase mehrfach mit
Essigester extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden iiber Natriumsulfat
getrocknet, abfiltriert und eingeengt. Der Riickstand wurde aus Essigester umkristallisiert und
lieferte 2-Pyrimidin-2-yl-5-trifluoromethyl-2H-pyrazol-3-ylamin (5002 mg, 42% der theor.
Ausbeute). ' '

/91
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Schritt 2: 2-Pyrimidin-2-yl-5-trifluoromethyl-2 H-pyrazol-3-ylamin (1000 mg, 4.36 mmol, 1
equiv) wurde in Essigsdure gegeben und nach 5 min Riihren bei Raumtemperatur mit einer
Losung von Brom (0.22 ml, 4.36 mmol, 1 equiv) in Essigsdure tropfenweise versetzt. Das
Reaktionsgemisch wurde 4h lang bei Raumtemperatur geriihrt, danach mit Wasser versetzt und
5  mehrfach mit Dichlormethan extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden iiber
Natriumsulfat  getrocknet und  eingeengt. - Der resultierende Riickstand  wurde
sdulenchromatografisch gereinigt, und es wurden 1120 mg 4-Brom-2-pyrimidin-2-yl-5-

trifluoromethyl-2 H-pyrazol-3-ylamin (83 % der theor. Ausbeute) erhalten.

Schritt 3: 4-Bromo-2-pyrimidin-2-yl-5-trifluoromethyl-2 H-pyrazol-3-ylamin (200 mg, 0.65
10 mmol, 1.0 equiv) und 3-Chlor-4-isopropoxyphenylboronsdure (181 mg, 0.84 mmol, 1.3 equiv)
wurden unter Argon in einem ausgeheizten Rundkolben mit DMF versetzt (4.5 ml) und 5 min
‘ lang geriihrt. Danach erfolgte die Zugabe von Tetrakis(triphenylphosphin)palladium(0) (60 mg,
‘ 0.05 mmol, 0.08 equiv) und Natriumcarbonatlosung (2M, 0.5 ml). Das resultierende
Reaktionsgemisch wurde 4 h lang bei 80 °C geriihrt. Nach dem Abkiihlen auf Raumtemperatur
15  erfolgte die Zugabe von Wasser und Dichlormethan. Nach mehrfachem Extrahieren der
wissrigen phase mit Dichlormethan wurden die vereinigten organischen Phasen iiber
Natriumsulfat getrocknet und eingeengt. Die Reinigung des resultierenden Riickstands iiber
prip. HPLC lieferte 4-(3-Chloro-4-isopropoxy-phenyl)-2-pyrimidin-2-yl-5-trifluoromethyl-2H-
pyrazol-3-ylamin (20 mg, 7%).

20 'H-NMR (400 MHz, CDCL), & 8.83 (d, 2H), 7.41 (d, 1H), 7.27 (t, IH), 7.21 (dd, 1H), 7.00 (d,
1H), 5.98 (br. s, 2H, NH), 4.58 (sept, 1 H), 1.42 (d, 6H).

. Beispiel 11-10
HN,Me _
Br N
_ NN
N .
F
FF

25  0.30 g (0,78 mmol) 4-(4-Bromphenyl)-|-pyrimidin-2-yl-3-(triﬂuormethyl)-lH-pyrazol-S-amin.
(Beispiel 01-09) wurden in 6 ml DMF vorgelegt und mit Stickstoff iiberlagert. 0,041 g (1
mmol) Natriumhydrid 0.041 g (60%) und 0,12 g (0,86 mmol) Methyliodid wurden zugegeben
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und die Mischung 5 Stunden lang auf 40 °C erhitzt. Nach extraktiver Aufarbeitung mit Heptan-
Ethylacetat (Vol. 1:1) und Wasser wurde das Produkt mittels einer priparativen HPLC-
Trennung isoliert. Es wurden 0,060 g 4-(4-Bromphenyl)-N-methyl-1-pyrimidin-2-y|-3-
(trifluormethyl)-1 H-pyrazol-S-amin (11-10) als farbloser Feststoff erhalten.

'H-NMR (300 MHz, CDCI3, 3, ppm): 8.81, 2H, d; 7.50, 2H, d; 7.29, 2H, d; 7.26, 1H, tr; 2.60,
3H,s.

Beispiel 12-07

Cl L
2 [}j \N
—N

F
F

F

0,3 g (0,9 mmol) 4-(4-Chlorphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-5-amin

(Tabelle 1, Substanz 1-06) wurden in 1,5 ml DMF geldst und mit 0,07 g (1,8 mmol, 60 %ige |

Dispersion in Mineraldl) Natriumhydrid bei Raumtemperatur versetzt. 0,28 g (1,8 mmol)
Ethyliodid wurden in 0,5 ml DMF geldst und zugetropft. Das Reaktionsgemisch rithrte 12
Stunden bei 55 °C und wurde anschlieBend auf zehn Prozent seines Volumens eingeengt. Der
Riickstand wurde mit IN Salzsdure und Dichlormethan intensiv  verriihrt, die
Dichlormethanphase wurde in der Phasentrenn-Kartusche (Hersteller; Whatman) separiert und
das Losungsmittel vom Filtrat am Rotationsverdampfer sorgfiltig abdestilliert. Der Riickstand

wurde mittels praparativer HPLC chromatografiert.

Es wurden 0,092 g (24,2 % der Theorie) 4-(4-Chlorphenyl)-N-ethyl-1-pyrimidin-2-yl-3-

(trifluor-methyl)-1 H-pyrazol-5-amin als amorpher Riickstand erhalten.

IH-NMR (400 MHz, CD3CN, &, ppm): 8.83 (d, 2H), 7.77 (breites s, 1H, NH), 7.41 (s, 4H),
7.37 (t, 1H), 2.84 (breites m, 2H), 0.96 (t, 3H).

/49



200

WO 2008/077483 PCT/EP2007/010839
- 195 -

Cl /CI )N\\?jl

Beispiel 14-07

1,5 g (4,4 mmol) 4-(4-Chlorphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluoromethyl)-1H-pyrazol-S-amin

(Tabelle 1, Substanz 1-06) wurden in 10 ml konzentrierter Salzsidure gel6st. Nach einer Stunde

5  Riihren bei Raumtemperatur entstand ein schwer l6slicher Niederschlag. Es erfolgte die Zugabe

von 0,72 g (5,2 mmol) Kupfer-(Il)-chlorid und weiteren 10 ml konzentrierter Salzsiure.

‘ Anschlieend wurden 0,54 g (7,9 mmol) Natriumnitrit portionsweise zugegeben
‘ (Gasentwicklung). Es wurde 12 Stunden bei Raumtemperatur nachgeriihrt, dann wurde das
Reaktionsgemisch auf Eis gegeben und anschlieBend mit Essigsdureethylester extrahiert. Die

10 organische Phase wurde abgetrennt, iiber Natriumsulfat getrocknet und filtriert, das

Lasungsmittel wurde am Rotationsverdampfer sorgfiltig abdestilliert. Der Riickstand wurde

sdulenchromatografisch aufgearbeitet (Kieselgel, Dichlormethan/Acetonitril, Vol.: 9:1).

Es wurden 0,28 g (11,3 % der Theorie) 2-[5-Chlor-4-(4-chlorphenyl)-3-(trifluormethyl)-1H-

pyrazol-1-yl]pyrimidin als gelb-orangener Feststoff erhalten.

15 IH.NMR (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8.95 (d, 2H), 7.58 (t, 1H), 7.51 (d, 2H), 7.46 (d, 2H).
Beispiel 14-29

O AL

1,50 g (3,90 mmol) 4-(4-Brompheny!)-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)-1H-pyrazol-5-amin
20  (Beispiel 01-09) wurden in 8 ml (23,15 g, 91,6 mmol) Bromoform vorgelegt. 0,60 g (5,86



10

15

201

WO 2008/077483 , PCT/EP2007/010839
- 196 -
mmol) t-Butylnitrit wurden bei 0-10 °C zugegeben und die Mischung fiir 2 h auf 70 °C erhitzt.
Nach Einengen am Rotationsverdampfer wurde das Produkt sdulenchromatografisch isoliert. Es
wurden 0,82 g 5-Brom-4-(4-Bromphenyl)-N-methyl-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)-1H4-
pyrazol (Beispiel 14-29) als Feststoff erhalten.

'H-NMR (400 MHz, CDCI3, 8, ppm): 8.94, 2H, d; 7.61, 2H, d; 7.48, 1H, tr; 7.30, 2H, d; 19F-
NMR (CDCI3): -61.23 ppm.

Beispiel 29-37

0,50 g (1,34 mmol) 4-(3,4-Dichlorphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluoromethyl)- 1 H-pyrazol-5-
amin (Beispiel 01-80) wurden in 3 ml Dioxan vorgelegt. 0,27 g (2,67 mmol) Acetanhydrid und
0,016 g (0,13 mmol) DMAP wurden zugegeben und die Mischung fiir 6 h auf 100 °C erhitzt.
Nach extraktiver Aufarbeitung mit Heptan-Ethylacetat (Vol. 1:1) und Wasser wurde das
Produkt sdulenchromatografisch isoliert. Es wurden 0,190 g N,N-Diacetyl-4-(3,4-
dichlorphenyl)-1-byrimidin-2-yl-3-(triﬂu0rmethyl)-lH-pyrazol-S-amin (Beispiel 29-37) als

farbloser Feststoff erhalten.

'H-NMR (300 MHz, CDCI3, 5, ppm): 8.84, 2H, d; 7.54, 1H, d; 7.39, 3H, d + tr; 7.16, 1H, dd;
227, 6H, s; ’F-NMR (300 MHz, CDCI3): -61.19 ppm.
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Beispiel 31-29

Cl

0]

Br HIN N=

/ N

—N

F
FF

0,10 g (0,26 mmol) 4-(4-Bromphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)-1 H-pyrazol-5-amin

(Beispiel] 01-09) wurden in 3 ml Dioxan vorgelegt. 0,050 g (0,286 mmol) 2-
5  Chlorbenzoylchlorid, 0,050 g (0,39 mmol) Diisopropylethylamin und 0,006 g (0,05 mmol)

DMAP wurden zugegeben und die Mischung fiir 6 h auf 100 °C erhitzt. Nach extraktiver

Aufarbeitung mit Heptan-Ethylacetat (Vol. 1:1) und Wasser wurde das Produkt

sdulenchromatoigrafisch isoliert. Es wurden 0,100 g N-(2-Chlorbenzoyl)-4-(3,4-dichlorphenyl)-

1-pyrimidin-2-yl-3-(trifluormethyl)-1 H-pyrazol-5-amin (Beispiel 31-29) als farbloser Feststoff
10 erhalten.

'H-NMR (300 MHz, CDCI3, 8, ppm): 10.16, 1H, s; 8.86, 2H, d; 7.55, 2H, d; 7.37, 1H, tr; 7.48 —
7.32, 6H, m; "F-NMR (300 MHz, CDCI3): -61.25 ppm. '

Beispiel 36-10

Br NH,  N=
A

MeO

15 OMe

0,40 g (1,34 mmol) 2-(4-Bromphenyl)-4,4-dimethoxy-3-oxo-butyronitril wurden in 6 ml
Methanol vorgelegt. 0,148 g (1,34 mmol) 2-Pyrimidinyl-hydrazin und 0,32 g (5,36 mmol)

Essigsidure wurden zugegeben und die Mischung fiir 2 h auf 65 °C erhitzt. Nach dem Einengen
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am Rotationsverdampfer wurde der Riickstand mit Heptan-Ethylacetat (Vol. 4:1) ausgeriihrt. Es
wurden 0,29 g 4-(4-Bromphenyl)-3-(dimethoxymethy!)-1-pyrimidin-2-yl-1H-pyrazol-5-amin
(Beispiel 36-10) als farbloser Feststoff erhalten.

'"H-NMR (400 MHz, d6DMSO, 5, ppm): 8.87, 2H, d; 7.55, 2H, d; 7.44, 3H, d + tr; 6.77, 2H, s,
br; 5.22, 1H, s; 3.27, 6H, s. ‘

Beispiel 38-10

Br Nz N=
Z N/k\ )
/ N
—N
N\
/
HO

0,15 g (0,38 mmol) 4-(4-Bromphenyl)-3-(dimethoxymethy!)-1-pyrimidin-2-yl-1H-pyrazol-5-
amin (36-10) wurden in 4 ml Dioxan und 1 ml Wasser vorgelegt. 0,053 g (0,769 mmol)
Hydroxylammonium-chlorid und 0,38 ml (0,769 mmol) 2N Salzsiure wurden zugegeben und
die Mischung fuir 8 h auf 100 °C erhitzt. Beim Verrithren mit 40 ml Wasser fiel das Oxim-
Produkt aus. Es wurden 0,089 g 4-(4-Bromphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-1H-pyrazol-5-amin-3-
carbaldehyd-oxim (Beispiel 38-10) als farbloser Feststoff erhalten.

'H-NMR (400 MHz, d6DMSO, §, ppm): 11.13, 1H, s; 8.88, 2H, d; 7.96, 1H, s; 7.57, 2H, d;
7.46, 1H, tr; 7.32, 2H, d; 6.74, 2H, s, br.

Beispiel 37-10
Br N N=
NC

0,089 g (0,248 mmol) 4-(4-Bromphenyl)-1-pyrimidin-2-yl-1H-pyrazol-5-amin-3-carbaldehyd-
oxim (Beispiel 38-10) wurden in 2 ml 1,2-Dichlorethan vorgelegt. 0,114 g (0,743 mmol)
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Phosphoroxychlorid wurden zugegeben und die Mischung fiir 20 h bei 25 °C geriihrt. Nach dem
Einengen am Rotationsverdampfer und dem Verriihren des Riickstandes mit Wasser wurde der
verbleibende Feststoff abgesaugt. Es wurden 0,033 g 4-(4-Bromphenyl)-3-cyano-1-pyrimidin-2-
yl-1H-pyrazol-5-amin (Beispiel 37-10) als farbloser Feststoff erhalten.

'H-NMR (400 MHz, d6DMSO, 8, ppm): 8.95, 2H, d; 7.71, 2H, d; 7.59, IH, tr; 7.48, 2H, d;
7.28,2H, s, br.

soU.
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Biologische Beispiele

Beispiel A

Phaedon-Test (PHAECO Spritzbehandlung)

Lésungsmittel: 78 Gewichtsteile Aceton

1,5 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das

Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewiinschte Konzentration.

Chinakohlblattscheiben (Brassica pekinensis) wurden mit einer Wirkstoffzubereitung der
gewiinschten Konzentration gespritzt und nach dem Abtrocknen mit Larven des

Meerrettichblattkiifers (Phaedon cochleariae) besetzt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Wirkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass alle

Kiferlarven abgetotet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Kiferlarven abgetétet wurden.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispicle bei einer

Aufwandmenge von 500 g/ha nach 7 d eine Wirkung von mindestens 80 %:

Bsp. Nr. 1-3, 1-5, 1-6, 1-8, 1-9, 1-11, 1-12, 1-14, 1-17, 1-18, 1-20, 1-22, 1-23, 1-30, 1-32, 1-33, "

1-34, 1-71, 1-73, 1-74, 1-75, 1-79, 1-80, 1-81, 1-82, 1-83, 1-87, 1-88, 1-89, 2-4, 2-5, 2-6, 2-12,
2-13, 2-15, 2-16, 2-17, 3-2, 3-3, 3-11, 3-14, 3-15, 3-20, 3-23, 3-24, 3-25, 3-26, 3-31, 3-32, 3-33,
3-34,4-2, 4-3, 4-5, 4-6, 4-7, 4-18, 4-19, 4-21, 4-34, 4-36, 5-2, 5-5, 5-9, 5-22, 5-23, 5-25, 5-33, 5-
50, 5-58, 5-59, 5-60, 5-62, 5-80, 5-89, 6-1, 6-61, 6-70, 6-78, 8-5, 8-6, 8-11, 8-24, 8-25, 8-26, 8-
27, 8-30, 8-31, 8-42, 8-43, 8-54, 8-62, 8-65, 8-66, 8-68, 8-69, 8-73, 8-88, 8-89, 8-92, 8-107, 8-
108, 8-109, 8-110, 8111, 8-112, 9-4, 9-06, 9-09, 9-14, 11-7, 11-10, 11-82, 12-7, 12-12, 12-80,
12-103, 12-104, 13-19, 13-31, 13-32, 13115, 13-116, 14-7, 14-18, 15-7, 15-19, 15-38, 15-45,
15-48, 15-51, 15-57, 15-95, 15-105, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-157, 15-158,
15-159, 15-160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-167, 15-168, 15-169, 16-
4, 16-6, 16-7, 16-15, 16-18, 16-19, 16-27, 16-30, 16-38, 16-39, 16-49, 16-87, 16-134, 16-162,
17-37, 17-48, 17-67, 17-124, 17-143, 18-7, 18-10, 18-19, 18-26, 18-32, 18-34, 18-38, 18-45, 18-
48, 18-51, 18-57, 18-124, 18-143, 18-181, 18-190, 18-200, 18-209, 18219, 18-229, 18-230, 18-
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231, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-238, 18-240, 18-241, 18-242, 18-243,
18-244, 18-245, 18-246, 19-56, 19-57, 19-121, 25-31, 25-07, 26-7, 26-37, 26-46, 26-62, 26-65,
26-84, 26-102, 26-103, 26-116, 26-125, 26-139, 26-140, 27-19, 27-26, 27-38, 27-45, 27-50, 27-
31, 27-76, 27-114, 27-140, 27-153, 27-155, 27-156, 27-157, 27-158, 27-159, 27-160, 27-163,
28-7, 29-26, 29-37, 29-64, 29-156, 29-158, 29-159, 29-161, 29-162, 29-163, 29-164, 29-165,
30-10, 32-52, 32-54, 35-07, 39-10, 39-48, 39-86, 39-105, 39-124, 39-162, 39-219, 39-200, 40-
10, 40-29, 40-124, 41-86, 42-39, 42-96, 43-02, 43-03, 43-04, 43-05, 43-06, 43-09, 43-10, 43-11

Beispiel B
Tetranychus-Test, OP-resistent (TETRUR Spritzbehandlung)

Losungsmittel: 78 Gewichtsteile Aceton

1,5 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckméBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das

Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewiinschte Konzentration.

Bohnenblattscheiben (Phaseolus vulgaris), die von allen Stadien der Gemeinen Spinnmilbe
(Tetranychus urticae) befallen sind, wurden mit einer Wirkstoffzubereitung der gewiinschten

Konzentration gespritzt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Wirkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass alle

Spinnmilben abgetotet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Spinnmilben abgetstet wurden.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 100 g/ha nach 5d eine Wirkung von mindestens 80 %:

Bsp. Nr. 15-108, 15-154, 19-57, 27-114, 18-242

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 500 g/ha nach 5 d eine Wirkung von mindestens 80 %:
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Bsp. Nr. 1-9, 1-22, 1-24, 1-71, 1-73, 1-81, 1-83, 2-4, 2-12, 2-6, 2-15, 3-11, 3-14, 3-23, 3-24, 3-
25, 3-32, 3-33, 8-107, 8-108, 13-116, 12-82, 15-57, 15-105, 15-108, 15-154, 15-155, 15-156,
15-158, 15-159, 15-160, 15-162,15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-168, 15-169, 16-38, 16-
134, 18-10, 18-38, 18-57, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-238, 18-241, 18-
244, 16-134, 25-7, 25-31, 26-37, 26-62, 27-153, 27-158, 27-160, 29-37, 29-165, 43-02

Beispiel C
Spodoptera frugiperda-Test ( SPODFR Spritzbehandlung)

Losungsmittel: 78,0 Gewichtsteile Aceton
1,5 Gewichtsteile Dimethyiformamid

Emulgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das

Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewiinschte Konzentration.

Maisblattscheiben (Zea mays) wurden mit einer Wirkstoffzubereitung der gewiinschten
Konzentration gespritzt und nach dem Abtrocknen mit Raupen des Heerwurms (Spodoptera

Sfrugiperda) besetzt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Wirkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass alle

Raupen abgetétet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Raupe abgetdtet wurde.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 500 g/ha nach 7 d eine Wirkung von > 80 %:

Bsp. Nr. 1-5, 1-6, 1-9, 1-12, 1-13, 1-17, 1-18, 1-22, 1-23, 1-32, 1-33, 1-71, 1-73, 1-74, 1-75, 1-
79, 1-80, 1-81, 1-82, 1-83, 1-87, 1-88, 1-89, 1-32, 1-89, 2-2, 2-6, 2-12, 2-13, 2-16, 2-17, 3-11, 3-
14, 3-20, 3-24, 3-25, 3-26, 3-31, 3-32, 3-34, 4-3, 4-21, 4-23, 4-34, 4-36, 5-33,.6-70, 6-78, 8-5, 8-
11, 8-24, 8-26, 8-27, 8-31, 8-44, 8-48, 8-66, 8-68, 8-69, 8-73, 8-107, 9-06, 9-09, 11-82, 12-7,
12-80, 12-82, 12-99, .12-103, 13-19, 13-31, 13-32, 13-11S5, 13-116, 14-7, 14-18, 15-19, 15-38,
15-45, 15-48, 15-51, 15-57, 15-95, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-157, 15-158,
15-159, 15-160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-167, 15-168, 15-169, 16-
38, 16-39, 16-134, 18-10, 18-19, 18-26, 18-32, 18-38, 18-45, 18-48, 18-51, 18-57, 18-124, 18-
181, 18-190, 18-200, 18-209, 18-229, 18-230, 18-231, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236,
18-237, 18-238, 18-239, 18-240, 18-241, 18-242, 18-243, 18-244,18-245,18-246, 19-56, 19-57,
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27-19, 27-26, 27-38, 27-76, 27-114, 27-153, 27-155, 27-158, 27-160, 29-19, 29-29, 29-37, 29-
143, 29-156, 29-157, 29-161, 29-162, 29-163, 29-164, 29-165, 30-10, 42-77, 42-96, 42-135, 43-
01, 43-02, 43-03, 43-04, 43-05, 43-06, 43-11.

Beispiel D
Myzus-Test (MYZUPE Spritzbehandlung)

Losungsmittel: 78  Gewichtsteile Aceton

1,5 Gewichtsteile Dimethylformamid
Emulgator: 0,5 Gewichtsteile Alkylarylpolyglykolether

Zur Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das

Konzentrat mit emulgatorhaltigem Wasser auf die gewiinschte Konzentration.

Chinakohlblattscheiben (Brassica pekinensis), die von allen Stadien der Griinen
Pfirsichblattlaus (Myzus persicae) befallen sind, wurden mit einer Wirkstoffzubereitung der ge-

wiinschten Konzentration gespritzt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Wirkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass alle

Blattliduse abgetotet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Blattlduse abgetotet wurden.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 500 g/ha nach 5 d einen Abtotungsgrad von mindestens 80 %:

Bsp. Nr. 1-6, 1-9, 1-11, 1-14, 1-17, 1-22, 1-71, 1-74, 1-79, 1-81, 1-89, 3-14, 3-20, 3-25, 3-26, 3-
32,4-5, 6-61, 8-6, 8-27, 8-44, 8-48, 8-68, 8-69, 8-107, 12-103, 12-104, 13-19, 13-32, 13-116,
15-19, 15-38, 15-45, 15-57, 15-95, 15-105, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-158,
15'-159, 15-161, 15-162, 15-165, 15-169, 16-15, 16-19, 16-27, 16-39, 16-65, 16-134, 17-37, 18-
19, 18-26, 18-32, 18-34, 18-38, 18-57, 18-229, 18-232, 18-235, 18-236, 18-239, 18-242, 19-38,
19-45, 19-48, 19-56, 19-57, 19-76, 19-152, 19-191, 25-07, 26-6, 26-23, 26-124, 26-139, 27-19,
27-26,27-38,27-45, 27-76, 27-114, 27-140, 27-153, 27-159, 27-160, 27-163, 35-07, 29-165, A
42-96, 43-09, 43-10, 43-11.
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Beispiel E
Lucilia cuprina-Test (LUCICU)

Losungsmittel:  Dimethylsulfoxid

Zur Herstellung einer zweckmidfBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil

Wirkstoff mit der angegebenen Menge Wasser und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die

gewiinschte Konzentration.

Gefile, die Pferdefleisch enthalten, das mit der Wirkstoffzubereitung der gewiinschten

Konzentration behandelt wurde, wurden mit Lucilia cuprina Larven besetzt,

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Abtotung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass

alle Larven abgetttet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Larven abget6tet wurden.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 100 ppm nach 2 d eine Wirkung von > 80 %:

Bsp. Nr. 1-3, 1-5, 1-6, 1-9, 1-11, 1-12, 1-18, 1-22, 1-33, 1-71, 1-73, 1-79, 1-80, 1-81, 1-82, 1-83,
1-89, 2-13, 2-4, 2-6, 2-12, 2-15, 3-14, 3-20, 3-24, 3-25, 3-31, 3-32, 4-3, 4-6, 4-19, 4-21, 4-23, 4-
36, 5-2, 5-22, 5-33, 5-62, 8-24, 8-31, 8-68, 8-108, 12-7, 12-82, 13-116, 14-7, 14-18, 15-38, 15-
45, 15-51, 15-57, 15-95, 15-108, 15-157, 15-158, 15-159, 15-160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-
165, 15-166, 15-168, 16-6, 16-7, 16-19, 16-134, 18-7, 18-10, 18-19, 18-38, 18-45, 18-230, 18-
233, 18-234, 18-232, 18-235, 18-236, 18-237, 18-244, 19-56, 26-46, 26-65, 26-84, 26-139, 27-
114, 27-160.

Beispiel F

Musca domestica—Test (MUSCDO)

Losungsmittel:  Dimethylsulfoxid

Zur Herstellung einer zweckmidBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man | Gewichtsteil
Wirkstoff mit der angegebenen Menge Wasser und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die

gewiinschte Konzentration.
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Gefifle, die einen Schwamm enthalten, der mit der Wirkstoffzubereitung der gewiinschten

Konzentration behandelt wurde, wurden mit Musca domestica Adulten besetzt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Abtétung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass

alle Fliegen abgetotet wurden; 0 % bedeutet, dass keine Fliegen abgetotet wurden.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 20 ppm nach 2 d eine Wirkung von > 80 %:

Bsp. Nr. 1-6, 1-9, 1-12, 1-18, 1-22, 1-33, 1-73, 1-77, 1-79, 1-80, 1-81, 2-13, 3-24, 4-3, 4-21, 14-
18, 15-45, 15-51,15-159, 15-160, 15-168, 18-234, 18-244, 18-236, 18-237

Beispiel G
Boophilus micraplus —Test (BOOPMI Injektion)
Losungsmittel: ~ Dimethylsulfoxid

Zur ,Herstellung'einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit der angegebenen Menge Losungsmittel und verdiinnt das Konzentrat mit

Lasungsmittel auf die gewiinschte Konzentration.

Die Wirkstofflosung wurde in das Abdomen (Boophilus microplus) injiziert, die Tiere wurden

in Schalen tiberfiihrt und in einem klimatisierten Raum aufbewahrt.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Wirkung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100%, dass
keine Zecke fertile Eier gelegt hat.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer
Aufwandmenge von 20 pg/Tier nach 7 d eine Wirkung von > 80 %:

Bsp. Nr. 1-5, 1-6, 1-9, 1-11, 1-12, 1-18, 1-22, 1-71, 1-73, 1-79, 1-80, 1-81, 1-82, 1-83,1-89, 2-
12, 2-13, 3-2, 3-14, 3-20, 3-24, 3-25, 3-31, 3-32, 4-3, 4-21, 4-36, 5-2, 5-22, 5-33, 5-62, 8-31, 15-
57, 2-13, 3-20, 3-31, 8-11, 8-24, 8-54, 8-68, 8-69, 15-45, 15-51, 15-108, 15-157, 15-158, 15-
160, 15-161, 15-162,15-163, 15-164, 15-165, 15;166, 15-168,16-19, 16-30, 16-38,16-134, 17-
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37, 18-7, 18-10, 18-19, 18-38, 18-45,18-230, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237,
18-244, 26-84, 27-114

Beispiel H
Ctenocephalides felis; oral (CTECFE)
Losungsmittel: Dimethylsulfoxid

Zwecks Herstellung einer zweckmiBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil
Wirkstoff mit der angegebenen Menge Wasser. Ein Teil des Konzentrats wurde mit citiriertem

Rinderblut verdiinnt und die gewiinschte Konzentration hergestellt.

20 niichterne adulte Flohe (Ctenocephalides felis) wurden in eine Kammer eingesetzt, die oben
und unten mit Gaze verschlossen ist. Auf die Kammer wurde ein Metallzylinder gestellt, dessen
Unterseite mit Parafilm verschlossen ist. Der Zylinder enthilt die Blut-Wirkstoffzubereitung,
die von den Flghen durch die Parafilmmembran aufgenommen wurden kann. Wihrend daé Blut

auf 37° C erwdrmt wurde, ist im Bereich der Flohkammern Raumtemperatur.

Nach der gewiinschten Zeit wurde die Abtétung in % bestimmt. Dabei bedeutet 100 %, dass
alle Flohe abgetotet wurden; 0 % bedeutet, dass kein Floh abgetotet wurde.

Bei diesem Test zeigen z. B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeispiele bei einer

Aufwandmenge von 20 ppm nach 2 d eine Wirkung von > 80 %:

Bsp. Nr. 1-5, 1-9, 1-12, 1-18, 1-22, 1-80, 1-81, 1-83, 1-89, 3-14, 3-20, 3-25, 3-31, 4-3, 8-24, 8-
68, 1-81,12-82, 15-57, 15-95, 15-157, 15-158, 15-161, 15-162, 15-163, 18-19, 18-38, 18-230,
18-232, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237 '
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Patentanspriiche

1.

Verbindungen der Formel (1)

R
X

= N=
< (0
R N _&}RS,‘

in welcher

X

fiir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl steht, jeweils substituiert durch
einen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Halogen, Alkyl, Haloalkyl,
Alkoxy, Alkoxyalkyl, Alkoxyalkoxy, Cycloalkyl, Alkenoxy, Alkinoxy, Benzyloxy,
Cycloalkylalkoxy, Haloalkoxy, Haloalkoxyalkyl, Alkylsulfanyl, Haloalkylsulfanyl,
Alkylsulfinyl, Haloalkylsulfinyl, Alkylsulfonyl, Haloalkylsulfonyl, Cyano,
Alkylcarbonyl, Alkoxycarbonyl, Alkoxycarbonylalkyl, Carboxyl, Carboxamid,
Dialkylcarboxamid, Trialkylsilyl, Nitro, Amino, Alkylamino, Dialkylamino,
Alkylsulfonylamino, Dialkylsulfonylamino, -CH=NO-H, -CH=NO-Alkyl, -
CH=NO-Halolkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-Alkyl, -C(CH3)=NO-Haloalkyl,

Formyl, Benzyl (gegebenfalls wiederum substituiert mit einem oder mehreren

Halogenatomen), Phenoxy oder Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls .

substituiert mit _éinem oder mehreren ausgewidhlt aus Alkyl, Haloge und/oder
Haloalkyl) und Phenyl (gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren
Halogenatomen), wobei vicinale Alkyl-, Haloalkyl, Alkoxy- und/oder
Haloalkoxygruppen zusammen mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden
sind, ein fiinf- bis sechsgliedriges cyclisches System bilden kdnnen, das 0 bis 2
Sauerstoffatome enthilt, und dessen Alkylanteil gegebenenfalls mit einem oder

mehreren Fluoratomen substituiert sein kann,

fiir Alkyl (gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit Substituenten
unabhingig voneinander ausgewihlt aus Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylsulfanyl,
Haloalkylsulfanyl, Alkylsulfinyl, Haloalkylsulfinyl, Alkylsulfonyl,
Haloalkylsulfonyl, Alkylcarbonyl, Alkoxycarbonyl, Hydroxy, Cycloalkyl, Phenyl
(wiederum gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen)

und Heterocyclyl), Cycloalkyl (gegebenenfalls substituiert mit einem oder

As
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mehreren Haloalkylgruppen und/oder Halogenatomen), Haloalkyl (gegebenenfalls
substituiert mit Alkoxy), Cyano, Formyl, -CH=NO-H, -CH=NO-Alkyl, -CH=NO-
Haloalkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halolkyl oder
Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach substituiert mit einem oder
mehreren Substituenten unabhédngig voneinander ausgewihit aus Halogen, Alkyl,

Haloalkyl und Alkoxy) steht,
fiir Amino steht und

weiterhin fir Amino steht, welches einfach substituiert ist mit Alkyl,
Alkylcarbonyl,  Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Alkenyl, Alkoxycarbonyl,
Alkenoxycarbonyl, Alkinoxycarbonyl, Alkoxycarbonylalkyl,
Alkoxycarbonylcarbonyl, Benzyl oder Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring im
Benzyl und Phenylcarbonyl wiederum gegebenenfalls substituiert ist mit einemn

oder mehreren Halogenatomen) und

weiterhin fiir Amino steht welches disubstituiert ist mit zwei Substituenten
unabhingig voneinander ausgewihlt aus Benzyl, Alkyl, Alkoxycarbonyl,
Alkenoxycarbonyl, Alkinoxycarbonyl und Alkyicarbonyl,

weiterhin fiir Piperidin, Pyrrolidin oder Morpholin steht, welche gegebenenfalls

einfach oder zweifach substituiert sind mit Alkyl und
weiterhin flir Halogen steht,
fiir Halogen, Alkyl, Haloalkyl, Alkoxy oder Dialkylamino steht und

f‘uf 0 oder 1 steht,

die Verbindungen der allgemeinen Formel (1) auBerdem N-Oxide und Salze umfassen.

Verbindungen der Formel (1) gemiB Anspruch 1, in welcher

X

fiir Phenyl, 2-Pyridyl, 3-Pyridyl oder 2-Pyrimidinyl steht, jeweils substituiert durch
cinen oder mehreren Substituenten ausgewihlt aus Fluor, Chlor, Brom, Jod, C-Cg-

Alkyl, C)-Cg-Haloalkyl, C1-Cg-Alkoxy-Cj-Cg-alkyl, C;j-Cg-Alkoxy, Ci-Cg-

2
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Haloalkoxy, C}-Cg-Haloalkoxy-C)-Cg-alkyl, Cj-Cg-Alkylsulfanyl, Halo-C|-Cg-
alkylsulfanyl, C1-Ce-Alkylsulfinyl, Halo-C1-Cg-alkylsulfinyl, C1-Cq-
Alkylsulfonyl, Halo-C-Cg-alkylsulfonyl, Cyano, C;-Cg-Alkylcarbonyl, C{-C¢-
Alkoxycarbonyl, Cj-Cg-Alkoxycarbonyl-C|-Cg-alkyl, Nitro, Amino, C1-Cg-
Alkylamino, Di(C-Cg-alkyl)amino, ~Cj-Cg-Alkylsulfonylamino, Di(C}-Cg-
alkyDsulfonylamino, -CH=NO-H,
-CH=NO-C{-Cg-Alkyl, -CH=NO-Halo-C-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-H,
-C(CH3)=NO-C-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halo-C1-Cg-alkyl, Formyl, Benzyl
(gegebenfalls wiederum substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen),
Phenoxy oder Pyrid-2-yloxy (die beiden letzteren gegebenenfalls substituiert mit
einem oder mehreren Halogenatomen und/oder Halo-C{-Cg-alkylgruppen) und
Phenyl (gegebenenfalls substituiert mit einem oder mehreren Halogenatomen),
wobei vicinale Alkyl-, Haloalkyl, Alkoxy- und/oder Haloalkoxygruppen zusammen
mit den Kohlenstoffatomen, an die sie gebunden sind, ein fiinf- bis sechsgliedriges
cyclisches System bilden kénnen, das 0 bis 2 Sauerstoffatome enthiit, und dessen
Alkylanteil gegebenenfalls mit einem oder mehreren Fluoratomen substituiert sein

kann,

fiir C|-Cg4-Alkyl (gegebenenfalls ein- oder zweifach substituiert mit Substituenten
unabhiéngig voneinander ausgewihlt aus C)-Cg-Alkoxy, Halo-C|-Cg-alkoxy, C;-
Cg-Alkylsulfanyl, Halo-C-Cg-alkylsulfanyl, C;-Cg-Alkylsulfinyl, Halo-C-Cg-
alkylsulfinyl, C1-Cg-Alkylsulfonyl, Halo-C-Cg-alkylsulfonyl, Ci-Cq-
Alkylcarbonyl, C{-Cg-Alkoxycarbonyl, Hydroxy, C3-Cg-Cycloalkyl, Phenyl und
Heterocyclyl), C3-Cg-Cycloalkyl (gegebenenfalls subétituiert mit einem oder
mehreren Halogenatomen), Halo-C|-Cg-alkyl (gegebenenfalls substituiert mit Cj-
Cg-Alkoxy), Cyano, Formyl, -CH=NO-H, -CH=NO-C-C¢-Alkyl, -CH=NO-Halo-
Cy-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-C{-Cg-Alkyl, -C(CH3)=NO-Halo-
Cy-Cg-Alkyl oder Benzyl (gegebenenfalls einfach oder mehrfach substituiert mit
einem' oder mehreren Substituenten unabhidngig voneinander ausgewihlt aus

Halogen, C{-Cg-Alkyl und C-Cg-Alkoxy) steht,

fiir Amino steht, gegebenenfalls einfach substituiert rmit C-Cg-Alkyl, C{-Cg-
Alkylcarbonyl, C[-Cg-Alkoxycarbonyl-Ci-Cg-alkyl, C3-Cs-Cycloalkyl, C3-Cs-
Cycloalkyl-C{-C3-alkyl,  C{-Cg-Alkenyl, C}-Cg-Alkoxycarbonyl, C3-Cq-
Alkenoxycarbonyl, C3-Cg-Alkinoxycarbonyl, C{-Cg-Alkoxycarbonylcarbonyl,
Benzyl oder Phenylcarbonyl (wobei der Phenylring in Benzyl und Phenylcarbony!

(4
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wiederum  gegebenenfalls  substituiert ist mit einem oder mehreren

Halogenatomen),

R2  weiterhin fiir Amino steht, welches disubstituiert ist mit zwei Substituenten
unabhéngig voneinander ausgewihlt aus Benzyl, C[-Cg-Alkyl und C{-Cg-
Alkylcarbonyl, C|-Cg-Alkoxycarbonyl, C3-Cg-Alkenoxycarbonyl und C3-Cg-
Alkinoxycarbonyl,

R2  weiterhin fur Piperidin, Pyrrolidin oder Morpholin steht, welche gegebenenfalls
substituiert sind mit ein oder zwei C{-Cg-Alkyl,

R2 weiterhin fiir Fluor, Chlor, Brom oder Jod steht,

R3  fur Fluor, Chlor, Brom, Cj-Cg-Alkyl, Halo-C|-Cg-alkyl, C1-Cg-Alkoxy oder Di;
C1-Cg-alkylamino steht und

n fiir 0 oder 1 steht.

Verbindungen der Formel (I) gemédB Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, dass
wenn X fiir Phenyl steht, substituiert durch C-Cs-Alkyl, Cl, F, Br, CF3, C,-C;-Alkenyl,
C,-Cs-Alkinyl, C,-C; Alkoxy, Alkoxyalkyl, Phenyl, Benzyl, O-Phenyl oder O-Benzyl,
und R? fir NH; steht und R' fiir CF3, C,-Cs-Alkyl oder C,-C;-Alkoxy-Ci-Cy-Alky! steht

und n fiir 0 steht, dann ist X mindestens zweifach substituiert und fir den Fall dass X mit

zwei identischen Substituenten substituiert ist, stehen diese zwei Substituenten weder in

Position 2 und 4 noch in Position 3 und 4.

Verbindungen der Formel (1), dadurch gekennzeichnet, dass die Verbindungen

ausgewihlt sind aus den Tabellen 1 bis 43, dadurch gekennzeichnet, dass

a)  wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle I, dann steht fiir den Fall,

dass X einfach substituiert ist, der Substituent von X nicht fur F, Cl oder Br und

wenn X mit zwei identischen Substituenten ausgewdhlt aus F, Cl oder Br
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substituiert ist, dann stehen diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4,

noch in Position 3 und 4;

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 3, dann ist fiir. den Fall, dass
X einfach substituiert ist, der Substituent nicht CF; und fiir den Fall, dass X
zweifach mit CF; substituiert ist, dann stehen diese zwei Substituenten weder in

Position 2 und 4 noch in Position 3 und 4;

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 8, dann stehen fiir den Fall,
dass X mit zwei identischen Substituenten ausgewihlt aus Methyl und Methoxy
substituiert ist, diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 4, noch in

Position 3 und 4;

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 16 mit R’ gieich C,-C;-Alkyl,
dann steht fiir den Fall, dass X einfach substituiert ist, der Substituent von X nicht
fiir F, Cl oder Br und flir den Fall, dass X zweifach mit Cl substituiert ist, dann
stehen diese zwei Substituenten weder in Position 2 und 3, noch in Position 2 und

4, noch in Position 3 und 4; und

wenn die Verbindungen ausgewihlt sind aus Tabelle 17 mit R' gleich CH,OMe,
CH,0Et oder CH(OMe)Me, dann steht fiir den Fall, dass X einfach substituiert ist,
der Substituent von X nicht fiir F, Cl oder Br und wenn X mit zwei identischen
Substituenten ausgewihlt aus F, Cl und Br substituiert ist, dann stehen diese zwei

Substituenten weder in Position 2 und 4, noch in Position 3 und 4.

Verfahren zur Synthese von Verbindungen der Formel (1A-1)

NH

X i N—
/
DGR
N N R,

R1

dadurch gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel (V)

216
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NH,
X
/
N—H (V)
~ 7/
R1 N

mit einer Verbindung der Formel (VI)

RS

n

(V1)

wobei LG fur Halogen oder Alkylsulfonyl steht, umgesetzt wird.

5
6.  Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (1A-3)
5
R\ RS
N/
X -
_— N— (1A-3)
=~ /N :\ 3
R N N R,
wobei X, R, R3 und n die in Anspruch 1 gegebenen Bedeutungen haben kdnnen und
R fir Wasserstoff, Alkyl, Alkylcarbonyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl, Alkenyl,
10 Alkoxycarbonyl, Alkenoxycarbonyl, Alkinoxycarbonyl, Alkoxycarbonylcarbonyl,
Benzyl oder Phenylcarbony! (wobei der Phenylring in Benzyl und Phenylcarbonyl
wiederum gegebenenfalls substituiert ist mit einem oder mehreren Fluor, Brom-
und/oder Chloratomen) steht,
RS fur Wasserstoff steht,
15 R®  weiterhin fur den Fall, dass RS Benzyl, Alkyl, Alkoxycarbonyl, Alkenoxycarbonyl,

Alkinoxycarbonyl oder  Alkylcarbonyl ist, ebenfalls Benzyl, Alkyl,
Alkoxycarbonyl, Alkenoxycarbonyl, Alkinoxycarbonyl oder Alkylcarbonyl sein

kann,
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dadurch gekennzeichnet, dass Verbindungen der Formel (IA-1)

NH,
X N=
-
N—<\E } (1A-1)
=~ 7/ 3
N—""R®,

'R1 N

mit einem oder zwei Halogenierungsmitteln R3-LG und/oder RO-LG, wobei LG fiir
Halogen oder Alkylsulfony! steht, umgesetzt wird.

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (IB)

4

R
X N=—

—

— /N—<\ E} (1B)
R’ N N—"R*

wobei X, R, R2, R3 und n die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben konnen,
und R fiir ein Halogen steht, dadurch gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel

(IA-1)

NH,
AN N=
AL,
R N N R3n

in Anwesenheit von Nitrosylionen mit einem Halogenid umgesetzt wird.

Verfahren zur Synthese von Verbindungen der Formel (1A-1-2)
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NH,
X _ N=
N"<\ % (1A-1-2)
N ~ 7/ 3
RO™ X N N—""R,

9.

wobei X, R3 und n die in Anspruch 1 gegebenen Bedeutungen haben und R fiir Alkyl
steht, dadurch gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel (IA-1-1)

NH, -
X _ N—
‘ N—<; §> (IA-1-1)
>~ 7/ \
RO N N R3n
OR

in Gegenwart einer Sdure mit einem O-Alkyl-Hydroxylamin R-O-NH» umgesetzt wird.

Verfahren zur Synthese von Verbindungen der Formel (1A-1-3)

NH,
X _ N=—
\/N__<\;> (1A-1-3)
N~ N N—"R®,

wobei X, R3 und n die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, dadurch

gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel (IA-1-1)

NH

. 2
X _ N=
N—<\ ; > (IA-1-1)
RO \N/ N R3n
OR

in Gegenwart einer Saure mit Hydroxylamin zu einer Verbindung der Formel (IA-1-4)

209
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vNHz

X N=—
— _<
N —_ /N \; 22 . (IA-1-4)
HO/ ~ N N R n

umgesetzt und diese anschliessend zur Verbindung der Formel (IA-1-3) dehydratisiert

wird.

Verfahren zur Synthese von Verbindungen der Formel [A-1
NH,
X N=
/
N— ; ) A
>~ 7/ 3
R’ N N R,

wobei X, R1, R3 und n die in Anspruch | angegebenen Bedeutungen haben, dadurch

gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel (11A)

CN
R’ (I1A)

oder eine Verbindung der Formel (1IB)

CN
x _R'B)

OH

oder eine Verbindung der Formel (11C)

CN
R'(IC)

HO OH
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mit einem Chlorierungsmittel zu einer Verbindung der Formel (VII)

CN

R'
X\

Cl
(Vi)

umgesetzt wird und anschlieffend eine Kondensation mit einer Verbindung der Formel

n
oy M=
/N—<\; 22 (I
H,N N

R3

n

in einem geeigneten organischen Losungsmittel in Gegenwart von basischen

Hilfsreagenzien zur Verbindung der Formel IA-1 erfolgt.

Verfahren zur Synthese von Verbindungen der Formel TA-1

NH

2
X _ N—
\/N4<\£ 2 (1A-1)
3
R N N—""R’,

wobei X, Rl, R3 und n die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, dadurch

gekennzeichnet, dass eine Verbindung der Formel (IA-1-5)

NH,
Br, | N—
=~ /N \ 3
R’ N N R,
(1A -1-5)

mit einer Verbindung der Forme! (VIII)

7 {



10

WO 2008/077483 PCT/EP2007/010839

12.

13,

-217-

X-B(OR), (Vill)

in Gegenwart von geeigneten Palladium-Katalysatoren und Basen zu einerVerbindung

der Formel (1A-1) umgesetzt wird.

Verwendung von Verbindungen der Formel (I) gemiB einem der Anspriiche 1 bis 4 zur

Bekdmpfung tierischer Schidlinge.

Verfahren zur Bekidmpfung tierischer Schidlinge, dadurch gekennzeichnet, dass man
Verbindungen der Formel (I) gemdf einem der Anspriiche | bis 4 auf tierische

Schédlinge und/oder deren Lebensraum und/oder Saatgut einwirken lésst.

Verfahren zur Herstellung agrochemischer Zusammensetzungen, dadurch gekenn-
zeichnet, dass man Verbindungen der Formel (1) gemdB einem der Anspriiche 1 bis 4 mit

Streckmitteln und/oder oberflichenaktiven Stoffen vermischt.
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PIRIMIDINILPIRAZOLES COMO PRINCIPIOS ACTIVOS INSECTICIDAS Y
PARASITICIDAS

La presente invencion se refiere a pirimidinilpirazoles y a su uso como
insecticidas y/o parasiticidas, asi como a procedimientos para su preparacién y
a agentes que contienen tales arilpirazoles.

El documento US 5.201.938 describe arilpirazoles como productos
intermedios en la sintesis de herbicidas. No se revela ni supone alli una accién
propia de los arilpirazoles (ni como herbicidas ni con otra accién bioldgica).
También en el documento WO 93/19054 se divulgan arilpirazoles. También alli
se usan como productos intermedios, esta vez en la sintesis de fungicidas.
Tampoco se describe aqui una accién propia.

En el documento WO 02/68413, se dan a conocer pirimidinilpirazoles de
eficacia insecticida que contienen, sin embargo, un radical 4—pirimidinilo. Esta
publicacion no contiene un indicio de la eficacia de pirimidinilpirazoles segun la
invencion.

El documento WO 95/22530 da a conocer N-pirazolilanilinas y N-
pirazolilaminopiridinas para cuya preparacidon como productos intermedios
también se usan pirimidinilpirazoles que genéricamente comprenden los
compuestos descritos en la presente solicitud. Sin embargo, no se dan a
conocer explicitamente los compuestos que entran dentro de las
reivindicaciones de la presente solicitud. Tampoco se atribuye una accion
biolégica a los compuestos alli publicados.

Aggerwal et al. (Bioorganic & Medicinal Chemistry, 14 (2006), 1785—
1791) describen fenilpirimidinilpirazol-2—ilos de eficacia antibacteriana pero que

s6lo contienen fenilo no sustituido y pirimidinilo 4,6—dimetilado. Casi no se dan
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a conocer ni suponen otros modelos de sustitucion como otra accion biologica.
Conforme a ello, son objeto de la presente invencion nuevos

pirimidinilpirazoles de la formula

2
X

— N=
R’ “&’N-_(},}R" 0

5 enlaque
X representa fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2—pirimidinilo, en cada caso

sustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados de halégeno,

alquilo, haloalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alcoxialcoxi, cicloalquilo,

alquenoxi, alquinoxi, benciloxi, cicloalquilalcoxi, haloalcoxi,
10 haloalcoxialquilo,  alquilsulfanilo, haloalquilsulfanilo, alquilsuifinilo,
haloalquilsulfinilo, alquilsulfonilo, haloalquilsulfonilo, ciano,

alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo, carboxilo,
carboxamida, dialquilcarboxamida, trialquilsililo, nitro, amino, alquilamino,
dialquilamino, alquilsulfonilamino, dialquilsulfonilamino, ~-CH=NO-H, -
15 CH=NO-alquilo, -CH=NO-haloalquilo, —C(CH3z)=NO-H, —~C(CH3)=NO-
alquilo, —C(CH3)=NO-haloalquilo, formilo, bencilo (eventualmente
sustituido, a su vez, con uno o varios atomos de haldgeno), fenoxi o
pirid—2—iloxi (los dos dltimos eventualmente sustituidos con uno o varios
seleccionados de alquilo, halégeno vy/o haloalquilo) y fenilo
20 (eventualmente sustituido con uno o varios atomos de haldégeno), en
donde grupos alquilo, haloalquilo, alcoxi y/o haloalcoxi vecinos, junto con
los atomos de carbono a los que estan unidos, pueden formar un

sistema ciclico de cinco a seis miembros que contiene 0 a 2 atomos de
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oxigeno y cuya parte de alquilo puede estar eventualmente sustituida
con uno o varios atomos de fltor,

representa alquilo (eventualmente mono— o disustituido con
sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de alcoxi,
haloalcoxi, alquilsulfanilo, haloalquilsulfonilo, alquilsulfinilo,
haloalquilsulfinilo,  alquilsulfonilo, haloalquilsulfonilo, alquilcarbonilo,
alcoxicarbonilo, hidroxi, cicloalquilo, fenilo (a su vez, eventualmente
sustituido con uno o varios atomos de halégeno) y heterociclilo),
cicloalquilo (eventualmente sustituido con uno o varios grupos
haloalquilo y/o atomos de halégeno), haloalquilo (eventualmente
sustituido con alcoxi), ciano, formilo, -CH=NO-H, ~CH=NO-alquilo, —
CH=NO-haloalquilo, —C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo, -
C(CHs;)=NO-haloalquilo o bencilo (eventualmente mono- o polisustituido
con uno o varios sustituyentes seleccionados, de modo independiente
entre si, de halégeno, alquilo, haloalquilo y alcoxi),

representa amino y

también representa amino que estd monosustituido con alquilo,
alquilcarbonilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, alquenilo, alcoxicarbonilo,
alquenoxicarbonilo, alquinoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo,
alcoxicarbonilcarbonilo, bencilo o fenilcarbonilo (en donde el anillo fenilo
en el bencilo y el fenilcarbonilo esta, a su vez, eventualmente sustituido
con uno o varios atomos de haldégeno) y

también representa amino que esta disustituido con dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente entre si, de bencilo, alquilo,

alcoxicarbonilo, alquenoxicarbonilo, alquinoxicarbonilo y alquilcarbonilo,
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y
R? también representa piperidina, pirrolidina o morfolina, que eventualmente

estan mono- o disustituidas con alquilo y
R? también representa halégeno,

R® representa halogeno, alquilo, haloalquilo, aicoxi o dialquilamino y

n representa 0 6 1,

comprendiendo los compuestos de la féormula general (I) ademas N-6xidos y
sales.

Finalmente, se halld que los compuestos de la formula (I) segun la
invencion poseen muy buenas propiedades insecticidas y parasiticidas y que se
pueden usar en la fitoproteccion, en la higiene veterinaria y en la proteccién de
materiales para el combate de parasitos dafinos no deseados tales como
insectos, endo- o ectoparasitos.

Los compuestos segun la invencion se pueden usar eventualmente
como mezclas de distintas formas isoméricas posibles, en especial de
estereoisdmeros tales como, por ejemplo, isbmeros E y Z treo— y
eritroisomeros, asi como isémeros Opticos, pero eventualmente también de
tautdbmeros. Se reivindican tanto los isbmeros E como también Z, como
también los treo— y eritroisémeros, y los isomeros 6pticos, cualquier mezcla de
estos isomeros, asi como las posibles formas tautoméricas.

Los pirimidinilparizoles segln la invencion se definen en general por
medio de la férmula (I). Las definiciones de los restos preferidos, de mayor
preferencia y de preferencia muy especial de las formulas mencionadas antes y
después se indican a continuacion. Estas definiciones rigen tanto para los

productos finales de la formula (I) como para los productos intermedios de la

730
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misma manera.

X

representa fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2-pirimidinilo, en cada caso
sustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados de fltor, cloro,
bromo, yodo, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alcoxi C1—Cg-alquilo Cq—
Cs, alcoxi C4—Cs, haloalcoxi C1—Csg, haloalcoxi Ci—Cg—alquilo C—Cs,
alquil C4—Cs~sulfanilo, haloalquil C1—Ce—sulfanilo, alquil C{—Cg—sulfinilo,
haloalquil C4—Ce—sulfinilo, alquil Ci—Cs—sulfonilo, haloalquil C—Cg—
sulfonilo, ciano, alquil C1—Cs—carbonilo, alcoxi Ci—Cg—carbonilo, alcoxi
C1—Ce—carbonil-alquilo C1—Cs, nitro, amino, alquil C1—Ce—amino, di(alquil
C1—Cs)amino, alquil C+—Cs—sulfonilamino, di(alquil C1—Cg)sulfonilamino, —
CH=NO-H, -CH=NO-alquilo C4-Cs, —CH=NO-halo-alquilo C{-Cs, —
C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo C1-Cs, —C(CH3)=NO-haloalquilo
C4—Ce, formilo, bencilo (eventualmente sustituido, a su vez, con uno o
varios atomos de haldgeno), fenoxi o pirid—2—iloxi (los dos Ultimos
eventualmente sustituidos con uno o varios atomos de haldégeno y/o
grupos haloalquilo C1—Cg) y fenilo (eventualmente sustituido con uno o
varios atomos de halégeno), en donde grupos alquilo, haloalquilo, alcoxi
y/o haloalcoxi vecinos, junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos, pueden formar un sistema ciclico de cinco a seis miembros que
contiene 0 a 2 4tomos de oxigeno y cuya parte de alquilo puede estar
eventualmente sustituida con uno o varios atomos de fltor,

representa, con preferencia especial, fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2—
pirimidinilo, en cada caso sustituido con uno o varios sustituyentes
seleccionados de fluor, cloro, bromo, yodo, alquilo C4~C4, haloalquilo

C1—C4, alcoxi C1—Cyg—alquilo C4—C4, alcoxi C4~C,4, haloalcoxi C1—Cy,
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haloalcoxi C1—C4—alquilo C4—C4, alquil C1~Cs—sulifanilo, haloalquil C4—C4—
sulfanilo, alquil C1—Cs—sulfinilo, haloalquil C1—C4-sulfinilo, alquil C1—C4—
sulfonilo, haloalquil ~C4—C4—sulfonilo, ciano, alquil Ci—Cs—carbonilo,
alcoxi C4—Cs—carbonilo, alcoxi C4—Cy—carbonil-alquilo C4—C4, nitro,
amino, alquil C4—Cg—amino, di(alquil C4—Cs)amino, alquil C4—Cs—
sulfonilamino, di(alquil C4—Cy)sulfonilamino, —CH=NO-H, —-CH=NO-
alquilo C4-C4, —CH=NO-halo-alquilo C4-C,;, -C(CH3)=NO-H, -
C(CH3)=NO-alquilo C4-C4, —C(CH3)=NO-halo-alquilo C1—C,4, formilo,
bencilo (a su vez, eventualmente sustituido con uno o varios atomos de
halégeno), fenoxi o pirid—2-iloxi (los dos Ultimos eventualmente
sustituido con uno o varios atomos de haldégeno y/o grupos haloalquilo
C1—Cy4) y fenilo (eventualmente sustituido con uno o varios atomos de
halégeno), en donde grupos alquilo, haloalquilo, alcoxi y/o haloalcoxi
vecinos, junto con los atomos de carbono a los que estan unidos,
pueden formar un sistema ciclico de cinco a seis miembros que contiene
0 a 2 atomos de oxigeno y cuya parte de alquilo puede estar
eventualmente sustituida con uno o varios atomos de flGor.

representa, con preferencia muy especial, fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o
2—-pirimidinilo, en cada caso sustituido con uno o varios sustituyentes
seleccionados de flaor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo, iso—propilo,
terc.—butilo, —(CHy)4—, —~O—-C,H,—0O-, difluorometilo, trifluorometilo, alcoxi
Ci—Cs—alquilo C4—C4, metoxi, etoxi, isopropiloxi, n—propiloxi,
trifluorometoxi, | 1,1,2,3,3,3-hexafluoropropiloxi, difluorclorometoxi,
difluorometoxi, 1,1,2-trifluoro—2—cloro—etoxi, 2,2, 2-trifluoroetoxi,

metilsulfanilo, metilsulfanilo, metilsulfonilo, trifluorometilsulfanilo, ciano,
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nitro, formilo, amino, dimetilamino, dietilamino, di(n—-propil)amino, di(i—
propillamino, metilamino, etilamino, n—propilamino, i—propilamino,
metilsulfonitamino, etilsulfonilamino, n—propilsulfonilamino, i-
propilsulfonilamino, —-CH=NO-H, —-CH=NO-CH;, —-CH=NO-C,Hs;, -
CH=NO-CH(CH3);,  -CH=NO-CH,CH,CH3;, @ —-C(CH3)=NO-H, -
C(CH3)=NO-CHs;, —C(CH3)=NO-C,Hs, —C(CH3)=NO-CH(CH3);, -
C(CH3)=NO-CH,CH,CHs, bencilo, fenoxi o pirid—2—iloxi (los dos Ultimos
eventualmente sustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados
de cloro y trifluorometilo) y fenilo (eventualmente sustituido con cloro).

representa con particular preferencia fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2—-
pirimidinilo, en cada caso sustituido con uno o varios sustituyentes
seleccionados de flaor, cloro, bromo, yodo, metilo, etilo, iso—propilo,
terc.—-butilo, -(CH3)s—, —O-C3H4~O-, trifluorometilo, alcoxi C—C4—alquilo
Ci—C4, metoxi, etoxi, iso—propiloxi, n—propiloxi, trifluormetoxi,
1,1,2,3,3,3—-hexafluoropropiloxi,  difluoroclorometoxi,  difluorometoxi,
1,1,2—trifftuoro—2—cloro—etoxi, 2,2, 2—trifluoretoxi, metilsulfanilo,
metilsulfinilo, metilsulfonilo, triﬂuorometilsulfanilo, ciano, bencilo, fenoxi o
pirid—2—iloxi (los dos ultimos eventualmente sustituido con uno o varios

sustituyentes seleccionados de cloro y trifluorometilo) y fenilo

(eventualmente sustituido con cloro).

representa con preferencia alquilo C1—Cg (eventualmente mono- o
disustituido con sustituyentes seleccionados, de modo independiente
entre si, de alcoxi C1—Cg, haloalcoxi C1—Cs, alquil C1—Cg—sulfanilo, halo—
alquil C4—Ce—sulfanilo, alquil C{-Cg—sulfinilo, haloalquil C1—Ce-sulfinilo,

alquil C1—Ceg—sulfonilo, haloalquil C1—Cs—sulfonilo, alquil C1—Cgcarbonilo,
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alcoxi C1—Cg—carbonilo, hidroxi, cicloalquilo Cs—Cg, fenilo y heterociclilo),
cicloalquilo C3—Cs (eventualmente sustituido con uno o varios atomos de
halogeno), haloalquilo C1~Cs (eventualmente sustituido con alcoxi Ci~
Ce), ciano, formilo, -CH=NO-H, —CH=NO-alquilo Ci—-Cgs, —CH=NO-
halo-alquilo C1-Cs, —C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo C{—Cgs, -
C(CH3)=NO-haloalquilo C—Cs o bencilo (eventualmente mono- o
polisustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados, de modo
independiente entre si, de halégeno, alquilo C1—~Cs y alcoxi C~Cg).

representa, con preferencia especial, alquilo Cy—C, (eventualmente
mono— o disustituido con sustituyentes seleccionados, de modo
independiente entre si, de alcoxi C1—Cs, alquil C+~Cs—sulfanilo, alquil C4—
C4—carbonilo, alcoxi C;—C4—carbonilo, hidroxi, cicloalquilo C3—Cs, fenilo y
heterocicliloj, cicloalquilo C3—Cs (eventualmente sustituido con uno o
varios atomos de halégeno), haloalquilo C1~C, (eventualmente sustituido
con alcoxi C1—Cy), ciano, formilo, -CH=NO-H, ~CH=NO-alquilo C1—C,, ~
CH=NO-halo-alquilo C1—C4, —C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo C—
C4, —C(CH3)=NO-haloalquilo C1—C4 o bencilo (eventualmente mono- o
polisustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados, de modo
independiente entre si, de halégeno, alquilo C+—C, y alcoxi C1—C,).

representa, con preferencia muy especial, metilo, etilo, n-propilo, i—
propilo, n-butilo o i~butilo (jeweils eventualmente mono- o disustituido
con sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de
metoxi, etoxi, metiltio, metoxicarbonilo, trifluorometilo, hidroxi,
ciclopropilo, ciclohexilo, fenilo y 1-pirazolilo eventualmente sustituido);

representa ciclopropilo, ciclobutilo o ciclopentilo (en cada caso,
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eventualmente sustituido con uno o varios seleccionados de flior y
cloro); representa fluorometilo, clorofluorometilo, difluorometilo, 1-fluoro—
n—propilo, 1-fluoro—n—butilo, difluorobromometilo, difluoroclorometilo,
diclorofluorometilo, 2—fluoro—i—propilo, perfluoroetilo, 1,1,2,2—
tetrafluoroetilo, 1,1—difluoroetilo, 2,2-difluoro—1-bromoetilo, 2,2,2—
trifluoro~1-metoxi—etilo o trifluorometilo; representa ciano; representa —
CH=NO-H, -CH=NO-CH; o -CH=NO-C;Hs; o representa bencilo
(eventualmente mono— o polisustituido con uno o varios sustituyentes
seleccionados, de modo independiente entre si, de flGor, bromo, cloro,
metilo y metoxi).

representa con particular preferencia metilo, etilo, n—propilo, i-propilo, n—
butilo o i-butilo (en cada caso, eventualmente mono— o disustituido con
sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de metoxi,
etoxi, metiltio, metoxicarbonilo, trifluorometilo, hidroxi, ciclopropilo,
ciclohexilo y fenilo); representa ciclopropilo, ciclobutilo o ciclopentilo (en
cada caso, eventualmente sustituido con uno o varios seleccionados de
flaor y cloro); representa fluorometilo, clorofluorometilo, difluorometilo, 1-
fluoro—n—propilo, 1-fluoro—n-buitilo, difluorobromometilo,
difluoroclorometilo, diclorofluorometilo, 2—fluoro—1—propilo, perfluorostilo,
1,1,2,2-tetrafluoroetilo, 1,1-difluoroetilo, 2,2-difluoro—1-bromoetilo,
2,2,2-trifluoro-1-metoxi—etilo o  trifluorometilo; representa ciano;
representa —-CH=NO-H, -CH=NO-CH3 o —CH=NOCHs; o representa
bencilo (eventualmente mono— o polisustituido con uno o varios
sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de fluor,

bromo, cloro, metilo y metoxi).



-10-

R? representa con preferencia amino, eventualmente monosustituido con
alquilo C4—Cs, alquil Ci—Cg—carbonilo, alcoxi C1—Cs—carbonilo, alquenil
C3—Ce—oxicarbonilo, alquinil C3~Ce—oxicarbonilo, alcoxi C1—Cg—~carbonil—
alquilo C4-Ce, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquil C3;—Cs—alquilo C4—Cs,

5 alguenilo C1—Cs, alcoxi C1—Cg—carbonilo, alcoxi C1—Cg—carbonilcarbonilo,
bencilo o fenilcarbonilo (en donde el anillo fenilo en bencilo y
fenilcarbonilo esta a su vez eventualmente sustituido con uno o varios
atomos de haldégeno) y

R? representa también con preferencia amino, que esta disustituido con dos

10 sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de bencilo,
alquilo C4—Cg y alquil C—Cg—~carbonilo, alcoxi C1—Cs—carbonilo, alquenil
Cs—Ce—oxicarbonilo y alquinil C;—Ce—oxicarbonilo, y

R? también representa preferentemente piperidina, pirrolidina o morfolina,
que eventualmente estan sustituidos con uno o dos alquilos C1—Cg y

15 R? representa también con preferencia flGor, cloro, bromo o yodo.

R? representa, con preferencia especial, amino, eventualmente
monosustituido con metilo, etilo, i—propilo, i-butilo, n—propilo, n-butilo, 2—
i—pentilo, metilcarbonilo, ciclopropiimetilo, ciclopentilo, prop—1—-en—3-ilo,
2-metilbut-2—en—4—-ilo, metoxicarbonilcarbonilo, etoxicarbonilcarbonilo,

20 metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, 2—propeniloxicarbonilo,
propargiloxicarbonilo, etoxicarbonilmetilo, bencilo o fenilcarbonilo (en
donde el anillo fenilo en bencilo y fenilcarbonilo a su vez esta
eventualmente sustituido con uno o varios atomos de fltor, bromo y/o
cloro) y

25 R? también representa, con preferencia especial, amino, que esta
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disustituido con dos sustituyentes seleccionados, de modo
independiente entre si, de bencilo, metilo, etilo, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, 2—propeniloxicarbonilo y propargiloxicarbonilo, y
R? también representa, con preferencia especial, piperidina, pirrolidina o
5 morfolina, que eventualmente estdn mono- o disustituidas con alquilo
C1—Cs y R? representa también con preferencia especial cloro, bromo o
yodo.
R? representa, con preferencia muy especial, amino, eventualmente
monosustituido con metilo, etilo, i—propilo, i-butilo, n—propilo, n—butilo,
10 2'-i—pentilo, metilcarbonilo, ciclopropilmetilo, ciclopentilo, prop—1-en—-3—
ilo, 2-metilbut-2—-en—4—ilo, metoxicarbonilcarbonilo, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, 2—propeniloxicarbonilo, | propargiloxicarbonilo,
etoxicarbonilcarbonilo, etoxicarbonilmetilo, bencilo o fenilcarbonilo (en
donde el anillo fenilo en bencilo y fenilcarbonilo esta a su vez
15 eventualmente sustituido con uno o varios atomos de flGor, bromo y/o
cloro) y
R? representa también, con preferencia muy especial, amino, que esta
disustituido con con dos sustituyentes idénticos seleccionados de
bencilo, metilo, etilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, 2—

20 propeniloxicarbonil y propargiloxicarbonilo, y

R? representa también, con preferencia muy especial, 4—metilpiperidina,
pirrolidina, morfolina, 2—-6—dimetilmorfolina o piperidina y

R? representa también, con preferencia muy especial, cloro, bromo o yodo.

R? representa con particular preferencia amino, eventualmente

25 monosustituido con metilo, etilo, i~propilo, i—butilo, n—propilo, n—butilo,
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2'-i—pentilo, metilcarbonilo, ciclopropilmetilo, ciclopentilo, prop—1-en—-3—

ilo, 2-metilbut-2—-en—4—ilo, metoxicarbonilcarbonilo, metoxicarbonilo,

etoxicarbonilo, propargiloxicarbonilo, etoxicarbonilcarbonilo,
etoxicarbonilmetilo, bencilo o fenilcarbonilo (en donde el anillo fenilo en

bencilo y feniicarbonilo esta a su vez eventualmente sustituido con uno o

varios atomos de bromo y/o cloro) y
R? también representa con particular preferencia amino, que esta

disustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de bencilo,

metilo, etilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo y propargiloxicarbonilo, y
R? también representa con particular preferencia 4-metilpiperidina y
R? también representa con particular preferencia cloro, bromo o yodo.

R® representa con particular preferencia flior, cloro, bromo, alquilo C1—Cs,
halo—alquilo C41-Cs, alcoxi C1—Cs o dialquil C1—Cg—amino.

R® representa, con preferencia especial, flior, cloro, metilo, etilo, i-propilo,
n—propilo, perhaloalquilo Cy—Cj, metoxi, etoxi, n—propoxi, i—propoxi,
dimetilamino o dietilamino.

R® representa, con preferencia muy especial, flior, cloro, metilo,
trifluorometilo, metoxi o dimetilamino.

n representa, con preferencia muy especial, 0.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion son
compuestos de la férmula (1), con X, R', R?, R® y n definidos como con
anterioridad, en donde cuando X representa fenilo, sustituido con alquilo C4—Cs,
Cl, F, Br, CF3, alquenilo Co~Cj;, alquinilo C,—Cs;, alcoxi C1—C,4, alcoxialquilo,
fenilo, bencilo, O—fenilo u O-bencilo, y R? representa NH, y R' representa CF3,

alquilo C1—C3 o alcoxi C1—Cs—alquilo C1—C3 y n representa 0, entonces X esta al
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menos disustituido y para el caso de que X esté sustituido con dos
sustituyentes idénticos, estos dos sustituyentes no estan en posicion 2 y 4 ni en
posicién 3y 4.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion son
compuestos de la formula (1), seleccionados de las tablas 1 a 43, en donde
a) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 1, entonces para el
caso de que X esté monosustituido, el sustituyente de X no es F, Cl o Bry
cuando X esta sustituidb con dos sustituyentes idénticos seleccionados de F, Cl
o Br, entonces estos dos sustituyentes no estdn en posicion 2 y 4, ni en
posicién 3y 4;
b) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 3, entonces para el
caso de que X esté monosustituido, el sustituyente no es CF3 y para el caso de
que X esté disustituido con CF3, entonces estos dos sustituyentes no estan en
posicion 2 y 4 ni en posicion 3 y 4;
¢) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 8, entonces para el
caso de que X esté sustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de
metilo y metoxi, estos dos sustituyentes no estan en posicién 2 y 4, ni en
posicion 3 y 4;
d) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 16 con R’ igual a
alquilo C4—Cs, entonces, para el caso de que X esté monosustituido, el
sustituyente de X no representa F, Cl o Br y para el caso de que X esté
disustituido con Cl, entonces estos dos sustituyentes no estan en posicién 2y 3
ni en posicidén 2 y 4, ni en posicion 3y 4; y
e) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 17 con R’ igual a

CH,OMe, CH,OEt o CH(OMe)Me, entonces, para el caso de que X esté

234
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monosustituido, el sustituyente de X no representa F, Cl o Br y cuando X esta
sustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de F, Cl y Br, entonces
estos dos sustituyentes no estan en posicion 2 y 4 ni en posicion 3 y 4.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencién son
compuestos de la formula (1), con X, R', R% R® y n definidos como con
anterioridad, en donde X esta disustituido con dos sustituyentes no idénticos.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencién son
compuestos de la formula (1), con X, R', R% R® y n definidos como con
anterioridad, en donde X esta disustituido y los sustituyentes estan en posicion
3y5.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion son
compuestos de la formula (I), con X, R', R%, R® y n definidos como con
anterioridad, en donde X esta al menos trisustituido.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion son
compuestos de la formula (1), con X, R', R? R® y n definidos como con
anterioridad, en donde X esta al menos trisustituido y los sustituyéntes estan en
posicion 3, 4y 5 o en posicién 2, 3y 5.

Otra forma de realizacion preferida de la presente invencion son
compuestos de la formula (I), con X, R', R R® y n definidos como con
anterioridad, en donde R esta seleccionado de fluorometilo, clorofluorometilo,
difluorometilo, 1-fluoro-n—propilo, 1-fluoro—n—butilo, difluorobromometilo,
difluoroclorometilo,  diclorofluorometilo, 2-fluoro—i—propilo,  perfluoroetilo,
1,1,2,2—-tetrafluoroetilo, 1,1-difluoroetilo, 2,2—difluoro~1-brometilo o 2,2,2—
trifluoro—1-metoxi—etilo.

Los restos sustituidos con halégeno, por ejemplo haloalquilo, son mono-

40
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o polihalogenados hasta el numero de sustituyentes maximo posible. En el
caso de una polihalogenacion, los atomos de halégeno pueden ser iguales o
diferentes. El halégeno representa, en este caso, fitior, cloro, bromo o yodo, en
especial fluor, cloro o bromo.

Son preferidos, de mayor preferencia, de muy especial preferencia y
particularmente preferidos los compuestos que llevan los sustituyentes
mencionados como preferidos, de mayor preferencia, de muy especial
preferencia y particularmente preferidos.

Los restos hidrocarbonados saturados o insaturados como alquilo o
alquenilo pueden ser de cadena lineal o ramificada, dentro de ser posible,
también en combinacién con heteroatomos como, por ejemplo, en alcoxi.

Los restos eventualmente sustituidos pueden estar mono- o
polisustituidos, en donde en el caso de las polisustituciones, los sustituyentes
pueden ser iguales o diferentes.

Las definiciones de los restos explicadas en general con anterioridad o
en intervalos preferidos o las explicaciones se pueden combinar, sin embargo,
entre si, también entre cada uno de los intervalos e intervalos preferidos. Rigen
para los productos finales asi como para los precursores y productos
intermedios de modo cofrespondiente.

Los compuestos de la formula (I) se pueden clasificar en funcién de su

sustituyente R? en los compuestos de las formulas (IA) y (IB):

5 A/



10

15

_16_
5
R\ _R°® R*
X

X - — = fV—

. \g 3 1 ~NN"N }Q 3
RV N N=TRY R R

(1A) {1B)

en las que

X, R", R®y n tienen los significados antes indicados,

R*  representa halogeno,

R® representa  hidrégeno, alquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo,
alqueniloxicarbonilo, alquiniloxicarbonilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo,
alquenilo, alcoxicarbonilcarbonilo, bencilo o fenilcarbonilo (en donde el
anillo fenilo en bencilo y fenilcarbonilo estd a su vez eventualmente
sustituido con uno o varios atomos de fltior, bromo y/o cloro),

R®  representa hidrogeno,

R® también para el caso en que R® sea bencilo, alquilo, alquilcarbonilo,
alcoxicarbonilo, alqueniloxicarbonilo, o alquiniloxicarbonilo, también
puede ser Dbencilo, alquilo, alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo,
alqueniloxicarbonilo o alquiniloxicarbonilo, o

R® y R® pueden formar, junto con el atomo de nitrégeno al que estan unidos, un
resto de piperidina, pirrolidina o morfolina.

Los compuestos de la formula (IA), en fa que R® y R® representan al
mismo tiempo hidrégeno se denominan a continuacion compuestos de la

férmula (IA-1):

U
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H2
X N=
A , 7 1A
_ ,N——QE 2 (1A-1)

]

en la que X, R", R® y n tienen los significados arriba indicados.

Procedimiento (A)
5 Los cbmpuestos de la formula (IA-1) se sintetizan, por ejemplo, de

acuerdo con el siguiente procedimiento (A)

m—

N== N
N o<
R (1A) «H‘<‘_—:>\ i L
X HN  N-T g% X 'R )
o - N  N=
R
N R
CN
"B
% (18)
OH

S
}3—«} an
HN N2 x M
N - r(N%‘Q (A
r' (IC) RN NPRY

HO OH

X

en las que X, R', R®y n tienen los significados indicados con anterioridad.
En el procedimiento (A) segun la invencién, para preparar los
10 compuestos de la férmula (IA-I), se condensan cetonitrilos, sus tautdbmeros o
hidratos de las formulas (II1A), (11B) o bien (lIC) con pirimidinil-hidracinas de la
formula (lll), en donde primero se producen hidrazonas de la férmula (IV) como
intermedios y, con un mayor tiempo de reaccién y mayor temperatura, se

produce el cierre del anillo dando el aminopirazol de la férmula (IA). En este

24 5
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caso, se pueden afadir acidos como catalizadores, pudiendo ser apropiados
acidos inorganicos como acido clorhidrico y acidos organicos como acidos
sulfénicos o acido acético.

La sintesis de aminopirazoles de estructuras afines se describe en
— R. Aggarwal et al., Bioorg. Med. Chem. 14 (2006), 6, 1785-1791
- S. P. Singh et al,, Eur. J. Med. Chem. 40 (2005), 922-927
— DE-A 2643640
- US 3.041.342

Los cetonitrilos pueden estar presentes en las formas tautoméricas (IIA)
y (IIB) y como hidrato (lIC). Los compuestos de partida también se pueden usar
en forma de sus sales, por ejemplo, los cetonitrilos se pueden usar en forma de
sus sales alcalinas y las pirimidinil-hidracinas en forma de sus clorhidratos.

Los cetonitrilos de la formula (ll) se pueden preparar de acuerdo con
métodos conocidos:
—W. R. Nes, Alfred Burger, J. Amer. Chem. Soc. 72 (1950), 5409-5413

Las pirimidinil-hidrazinas de la formula (lll) estan en parte disponibles
comercialmente. La preparacion de las pirimidinil-hidrazinas de la férmuia (lIl)
se realiza de acuerdo con los métodos descritos en:
— Methoden der Organischen Chemie (Houben-Weyl), Organische Stickstoff—
Verbindungen, volumen E 16a, parte 1, p. 678-775, Georg Thieme Verlag
Stuttgart—New York, 1990.

Procedimiento (B)
De modo alternativo, los compuestos de la formula (IA-1) se pueden

sintetizar de acuerdo con el procedimiento (B) segun la invencion:
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X%,R‘ (HA) +NH, X NH, .
0 . “NH W
R N
N
N
‘ w4 R
xjﬁfk (ig) N-T g2
OH )
NH
X o : Ne= }
r' (IC) R N N-TR
HO OH

LG = halégeno o alquilsulfonilo

En el procedimiento (B) segin la invencion para preparar los
compuestos de la formula (IA-1), se hacen reaccionar 1-H-aminopirazoles de
la formula (V) con halogenuros o alquilsulfonas de pirimidinilo de la formula (V1)
en presencia de una base en disolventes organicos, con lo cual se forma
preferentemente un isémero determinado, el aminopirazol de la férmula (IA-1).

Los 1-H-aminopirazoles de la féormula (V) se pueden preparar de
acuerdo con métodos en si conocidos:

— DE-A 2643640
— C. Chen et al., Bioorg. Med. Chem. Lett., 14 (2004), 14, 3669
— Gilligan, Paul J. et al., Bioorg. Med. Chem., 8, (2000), 1, 181-190

Los halogenuros o alquilsulfonas de pirimidinilo de la formula (VI) son en

parte asequibles comercialmente o se pueden sintetizar de acuerdo con

métodos conocidos por el especialista.
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Procedimiento (C)
Los compuestos de la formula (IA) segun la invencién en la que R® o R®
o R’ y R® no representan hidrégeno, se pueden sintetizar de acuerdo con el

procedimiento (C) segln la invencion:

R3 RY
H, AN —H N\ _R®
X N X X
= = RS.LG RS-LG == N==
N—Q - N—{J + TN
s “‘\N/ 3 S S \ o \
R N R, ] N N RsnRi N N Rsn
(1A-1) (IA-2) (1A-3)

en las que X, R', R% R® R®y n pueden tener los significados indicados con
anterioridad (pero R® y R® no representan hidrégeno) y LG representa halégeno
o alquilsulfonilo.

En el procedimiento (C) segun la invencién para preparar los
compuestos de la formula (IC) y (ID) se hacen reaccionar los compuestos de la
formula (IA-1) con uno o dos agentes de alquilacion o agentes de acilacion R°-
LG o bien R®-LG, en donde por monosustitucién y disustitucion se producen
aminopirazoles de la formula (IA-2) y (IA-3). Los agentes de alquilacion
apropiados son bromuros de alquilo, dibromuros de alquilo, yoduros de alquilo,
diyoduro de alquilo, sulfatos de dialquilo y sulfonatos de alquilo. Como agentes
de acilacion se usan anhidridos de acido carboxilico y cloruros de &cido

carboxilico.

Procedimiento (D)

Los compuestos de la formula (IB) segun la invencion se pueden
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sintetizar, por ejemplo, de acuerdo con el procedimiento (D):

"

NH, R
: ,N; NO* . halogenuro X = Nz
NMIN“<\ v o \N/N‘.<\ ; (IB)
' — N3 : 5 3
N—"gR? R' N="R?
(1A-1) |

en el que X, R', R} R* y n tienen los significados antes descritos.
En el procedimiento (D) segin la invencién para preparar los
5 compuestos de la formula (IB) se hacen reaccionar aminopirazoles de la
formula (IA-1) con especies de nitrosilo en presencia de halogenuros
apropiados, produciéndose después de la formacion de un diazointermedio un
5—-halogenopirazol de la formula (IB). Las fuentes apropiadas para especies de
nitrosilo son nitritos alcalinos mas acidos, asi como ésteres del acido nitroso,
10  por ejemplo, nitrito de butilo. Como halogenuros se pueden usar halogenuros
alcalinos y halogenuros organicos, por ejemplo, bromoformo.
La sintesis de 5—halogenopirazoles de estructuras afines se describe en
— WO 2003/074492, p. 34, Bayer CropScience
—~ Beck, James R. et al., J. Heterocycl. Chem., 24 (1987), 267-270
i5 ’
Procedimiento (E)
Los compuestos de la formula (IA-1) segln la invencion en la que R’
representa una oxima y que se denominan a continuacion (IA-1-2), se
sintetizan, por ejemplo, segun el procedimiento (E) a partir de los acetatos de la

20 férmula (1A-1-1):
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NH, NH,
X X
> N= RONH,, HCI = N
| N— —= N—
RO =N . 3 N =N
N— "R, RO™ N—"g?

n

en la que X, R® y n tienen los significados antes descritos y R representa
alquilo.

En el procedimiento (E) segun la invencion, para preparar 3-oxim—
pirazoles de la formula (IA-1-2) se hacen reaccionar 3-acetalpirazoles de la
formula (IA-1-1) con O-alquil-hidroxilamina en disolventes organicos en

presencia de acidos.

Procedimiento (F)
Los compuestos de la formula (IA-1) segln la invencion en la que R’
representa ciano y que se denominan a continuacién compuestos de la formula

(IA-1-3), se sintetizan, por ejemplo, de acuerdo con el procedimiento (F):
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(1A-1-4)

deshidratacion
t

NH

2
X - N=
N\ S (N :\ 3
N N; 2‘R ,

(1A-1-3)

en el que X, R, R® y n tienen los significados descritos con anterioridad y en el
que como agentes deshidratantes se usan cloruros de acido, por ejemplo,

oxicloruro de fésforo, o anhidridos.

Procedimiento (G)
Los compuestos de la formula (IA-1) se pueden sintetizar de modo

alternativo también segun el siguiente procedimiento (G):
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N
X R'  (1A)
0
N POCH, CN
R R' (1B ol R
X X 2 n M
OH ¢l —(\}\ (i
HN  N—7R®
Vi
base, p. gj. Et,N
N disolvente
R' (liC)
X NH,
HO COH X N
. R’ N N Raﬂ

en el que X, R", R®y n tienen los significados indicados con anterioridad.

En el procedimiento (G) segun la invencion, para preparar los
compuestos de la formula (IA-l) se hacen reaccionar cetonitrilos, sus
tautomeros o hidratos de las formulas (IIA), (IIB) o (IIC) con agentes de
cloracion, por ejemplo, cloruro de fosforilo, cloruro de tionilo, fosgeno, cloro o
cloruro de oxalilo, eventualmente diluidos en un disolvente organico inerte, en
cloroacrilnitrilos (VIl), en donde la reaccion se puede llevar a cabo en el
intervalo de temperaturas de —20 °C a 120 °C.

En una etapa posterior, se realiza la condensacion con pirimidinil—
hidrazinas (lll) en un disolvente organico apropiado en presencia de reactivos
basicos auxiliares, por ejemplo, alcoholatos o bases nitrogenadas, en donde la
reaccion se puede llevar a cabo en el intervalo de temperaturas de <20 °C a
120 °C.

Los cetonitrilos pueden estar presentes en las formas tautoméricas (l1A)

25V
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y (IIB) y como hidrato (lIC). Los compuestos de partida también se pueden
emplear en forma de sus sales, por ejemplo, los cetonitrilos se pueden usar en
forma de sus sales alcalinas y las pirimidinil-hidracinas en forma de sus
clorhidratos.

Los cetonitrilos de la formula (Il) se pueden preparar de acuerdo con
métodos conocidos:
—W. R. Nes, Alfred Burger, J. Amer. Chem. Soc. 72 (1950), 5409-5413

Las pirimidiniléhidrazinas de la féormula (lll) son asequibles en parte
comercialmente. La preparacion de las pirimidinil-hidrazinas de la formula (Il
se realiza de acuerdo con los métodos descritos en:
— Methoden der Organischen Chemie (Houben—Weyl), Organische Stickstoff-
Verbindungen, volumen E 16a, parte 1, p. 678-775, Georg Thieme Verlag
Stuttgart—New York, 1990.

Los cloro—acrilnitrilos de la formula (VII) se pueden preparar también de
acuerdo con métodos conocidos:

— JP08208620 (X = 4—CF3CgHs y R" = CF3)

Procedimiento (H)
Los compuestos de la formula (IA-1) se pueden sintetizar de modo

alternativo también segun el siguiente procedimiento (H):

H, X-B{OR), (VIil) NH,
Br, | _ N=— base (cat) Pd¢ X _ N=
- ‘,N'“<\; > - = "N-,—<\ " ; S(IA-ﬂ
R N N—R R N N—R

(IA -1-5)
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en el que X, R', R®y n tienen los significados indicados con anterioridad.

En el procedimiento (H) segin la invencién para preparar los
compuestos de la formula (IA-1) se hacen reaccionar bromuros o yoduros de la
formula (I-A-1-5) con acidos borénicos o ésteres de acidos borénicos de la
formula (VIIl) en presencia de catalizadores de paladio apropiados y bases
(reaccion de Suzuki) en el intervalo de temperaturas de —20 °C a 120 °C en
disolventes apropiados.

Los bromuros o yoduros de la formula (I-A-1-5) se pueden preparar de
acuerdo con métodos conocidos, descritos, por ejemplo, en:

—WO02005/11292

— Chemistry of Heterocyclic Compounds (New York, NY, Estados Unidos),
41(1), 105-110; 2005

— Bioorganic & Medicinal Chemistry, 12(12), 3345-3355; 2004

— Journal of Medicinal Chemistry, 20(12), 1562-9; 1977

Los acidos boronicos o ésteres de acidos boronicos de la férmula (VIII)
son asequibles en parte comercialmente o se pueden preparar con facilidad
segun meétodos conocidos. Esto se describe, por ejemplo, en:

— WO 99/64428.

Los principios activos segun la invenciéon son apropiados, con buena
tolerancia en plantas, favorable toxicidad para animales de sangre caliente y
buena tolerancia en el medio ambiente, para la proteccion de plantas y 6rganos
de plantas, para aumentar el rendimiento de la cosecha, mejorar la calidad del
material cosechado y para combatir parasitos dafinos animales, en especial
insectos, aracnidos, helmintos, nematodos y moluscos que se presentan en la

agricultura, horticultura, ganaderia, silvicultura, jardines e instalaciones de
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tiempo libre, en la proteccion de existencias y materiales, asi como en el sector
de higiene. Se pueden emplear preferentemente como agentes fitopatogenos.
Son activas contra especies de sensibilidad normal y resistentes, asi como
contra todos o cada uno de los estadios de desarrollo. A los parasitos dafinos
antes mencionados, pertenecen:

Del orden de los Anoplura (Phthiraptera), por ejemplo, Damalinia spp.,
Haematopinus spp., Linognathus spp., Pediculus spp., Trichodectes spp.

De la clase de los Arachnida, por ejemplo, Acarus siro, Aceria sheldoni,
Aculops spp., Aculus >spp., Amblyomma spp., Argas spp., Boophilus spp.,
Brevipalpus spp., Bryobia praetiosa, Chorioptes spp., Dermanyssus gallinae,
Eotetranychus spp., Epitrimerus pyri, Eutetranychus spp., Eriophyes spp.,
Hemitarsonemus spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Latrodectus mactans,
Metatetranychus spp., Oligonychus spp., Ornithodoros spp., Panonychus spp.,
Phyllocoptruta oleivora, Polyphagotarsonemus latus, Psoroptes spp.,
Rhipicephalus spp., Rhizoglyphus spp., Sarcoptes spp., Scorpio maurus,
Stenotarsonemus spp., Tarsonemus spp., Tetranychus spp., Vasates
lycopersici.

De la clase de los Bivalva, por ejemplo, Dreissena spp.

Del orden de los Chilopoda, por ejemplo, Geophilus spp., Scutigera spp.

Del orden de los Coleoptera, por ejemplo, Acanthoscelides obtectus,
Adoretus spp., Agelastica alni, Agriotes spp., Amphimallon solstitialis, Anobium
punctatum, Anoplophora spp., Anthonomus spp., Anthrenus spp., Apogonia
spp., Atomaria spp., Attagenus spp., Bruchidius obtectus, Bruchus spp.,
Ceuthorhynchus spp., Cleonus mendicus, Conodérus spp., Cosmopolites spp.,

Costelytra zealandica, Curculio spp., Cryptorhynchus lapathi, Dermestes spp.,
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Diabrotica spp., Epilachna spp., Faustinus cubae, Gibbium psylioides,
Heteronychus arator, Hylamorpha elegans, Hylotrupes bajulus, Hypera postica,
Hypothenemus spp., Lachnosterna consanguinea, Leptinotarsa decemlineata,
Lissorhoptrus oryzophilus, Lixus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus,
Melolontha melolontha, Migdolus spp., Monochamus spp., NaUpactus
xanthographus, Niptus hololeucus, Oryctes rhinoceros, Oryzaephilus
surinamensis, Otiorrhynchus sulcatus, Oxycetonia jucunda, Phaedon
cochleariae, Phyliophaga spp., Popillia japonica, Premnotrypes spp., Psylliodes
chrysocephala, Ptinus spp., Rhizobius ventralis, Rhizopertha dominica,
Sitophilus spp., Sphenophorus spp., Sternechus spp., Symphyletes spp.,
Tenebrio molitor, Tribolium spp., Trogoderma spp., Tychius spp., Xylotrechus
spp., Zabrus spp.

Del orden de los Collembola, por ejemplo, Onychiurus armatus.

Del orden de los Dermaptera, por ejemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los Diplopoda, por ejemplo, Blaniulus guttulatus.

Del orden de los Diptera, por ejemplo, Aedes spp., Anopheles spp., Bibio
hortulanus, Calliphora erythrocephala, Ceratitis capitata, Chrysomyia spp.,
Cochliomyia spp., Cordylobia anthropophaga, Culex spp., Cuterebra spp.,
Dacus oleae, Dermatobia hominis, Drosophila spp., Fannia spp., Gastrophilus
spp., Hylemyia spp., Hyppobosca spp., Hypoderma spp., Liriomyza spp., Lucilia
spp., Musca spp., Nezara spp., Oestrus spp., Oscinella frit, Pegomyia
hyoscyami, Phorbia spp., Stomoxys spp., Tabanus spp., Tannia spp., Tipula
paludosa, Wohlfahrtia spp.

De la clase de los Gastropoda, por ejemplo, Arion spp., Biomphalaria

spp., Bulinus spp., Deroceras spp., Galba spp., Lymnaea spp., Oncomeiania
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spp., Succinea spp.

De la clase de los helmintos, por ejemplo, Ancylostoma duodenale,
Ancylostoma ceylanicum, Acylostoma braziliensis, Ancylostoma spp., Ascaris
lubricoides, Ascaris spp., Brugia malayi, Brugia timori, Bunostomum spp.,
Chabertia spp., Clonorchis spp., Cooperia spp., Dicrocoelium spp.,
Dictyocaulus filaria, Diphyllobothrium latum, Dracunculus medinensis,
Echinococcus granulosus, Echinococcus multilocularis, Enterobius vermicularis,
Faciola spp., Haemonchus spp., Heterakis spp., Hymenolepis nana,
Hyostrongulus spp., Loa Loa, Nematodirus spp., Oesophagostomum spp.,
Opisthorchis spp., Onchocerca volvulus, Ostertagia spp., Paragonimus spp.,
Schistosomen spp, Strongyloides fuelleborni, Strongyloides stercoralis,
Stronyloides spp., Taenia saginata, Taenia solium, Trichinella spiralis,
Trichinella nativa, Trichinella britovi, Trichinella nelsoni, Trichinella
pseudopsiralis, Trichostrongulus spp., Trichuris trichuria, Wuchereria bancrofti.

Ademas se pueden combatir protozoos, como Eimeria.

Del orden de los Heteroptera, por ejemplo, Anasa tristis, Antestiopsis
spp., Blissus spp., Calocoris spp., Campylomma livida, Cavelerius spp., Cimex
spp., Creontiades dilutus, Dasynus piperis, Dichelops furcatus, Diconocoris
hewetti, Dysdercus spp., Euschistus spp., Eurygaster spp., Heliopeltis spp.,
Horcias nobilellus, Leptocorisa spp., Leptoglossus phyllopus, Lygus spp.,
Macropes excavatus, Miridae, Nezara spp., Oebalus spp., Pentomidae, Piesma
quadrata, Piezodorus spp., Psallus seriatus, Pseudacysta persea, Rhodnius
spp., Sahlbergella singularis, Scotinophora spp., Stephanitis nashi, Tibraca
spp., Triatoma spp.

Del orden de los Homoptera, por ejemplo, Acyrthosipon spp.,
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Aeneolamia spp., Agonoscena spp., Aleurodes spp., Aleurolobus barodensis,
Aleurothrixus spp., Amrasca spp., Anuraphis cardui, Aonidiella spp.,
Aphanostigma piri, Aphis spp., Arboridia apicalis, Aspidiella spp., Aspidiotus
spp., Atanus spp., Aulacorthum solani, Bemisia spp., Brachycaudus helichrysii,
Brachycolus  spp., Brevicoryne brassicae, Calligypona marginata,
Carneocephala fulgida, Ceratovacuna lanigera, Cercopidae, Ceroplastes spp.,
Chaetosiphon fragaefolii, Chionaspis tegalensis, Chlorita onukii, Chromaphis
juglandicola, Chrysomphalus ficus, Cicadulina mbila, Coccomytilus hallj,
Coccus spp., Cryptomyzus ribis, Dalbulus spp., Dialeurodes spp., Diaphorina
spp., Diaspis spp., Doralis spp., Drosicha spp., Dysaphis spp., Dysmicoccus
spp., Empoasca spp., Eriosoma spp., Erythroneura spp., Euscelis bilobatus,
Geococcus coffeae, Homalodisca coagulata, Hyalopterus arundinis, Icerya
spp., Idiocerus spp., Idioscopus spp., Laodelphax striatellus, Lecanium spp.,
Lepidosaphes spp., Lipaphis erysimi, Macrosiphum spp., Mahanarva
fimbriolata, Melanaphis sacchari, Metcalfiella spp., Metopolophium dirhodum,
Moneliia costalis, Monelliopsis pecanis, Myzus spp., Nasonovia ribisnigri,
Nephotettix spp., Nilaparvata lugens, Oncometopia spp., Orthezia praelonga,
Parabemisia myricae, Paratrioza spp., Parlatoria spp., Pemphigus spp.,
Peregrinus maidis, Phenacoccus spp., Phloeomyzus passerinii, Phorodon
humuli, ~Phylloxera spp., Pinnaspis aspidistrae, Planococcus spp.,
Protopulvinaria pyriformis, Pseudaulacaspis pentagona, Pseudococcus spp.,
Psylla spp., Pteromalus spp., Pyrilla spp., Quadraspidiotus spp., Quesada
gigas, Rastrococcus spp., Rhopalosiphum spp., Saissetia spp., Scaphoides
titanus, Schizaphis graminum, Selenaspidus articulatus, Sogata spp., Sogatella

furcifera, Sogatodes spp., Stictocephala festina, Tenalaphara malayensis,
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Tinocallis caryaefoliae, Tomaspis spp., Toxoptera spp., Trialeurodes
vaporariorum, Trioza spp., Typhlocyba spp., Unaspis spp., Viteus vitifolii.

Del orden de los Hymenoptera, por ejemplo, Diprion spp., Hoplocampa
spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa spp.

Del orden de los Isopoda, por ejemplo, Armadillidium vulgare, Oniscus
asellus, Porcellio scaber.

Del orden de los Isoptera, por ejemplo, Reticulitermes spp.,
Odontotermes spp.

Del orden de los Lepidoptera, por ejemplo, Acronicta major, Aedia
leucomelas, Agrotis spp., Alabama argillacea, Anticarsia spp., Barathra
brassicae, Bucculatrix thurberiella, Bupalus piniarius, Cacoecia podana, Capua
reticulana, Carpocapsa pomonella, Cheimatobia brumata, Chilo spp.,
Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Cnaphalocerus spp., Earias
insulana, Ephestia kuehniella, Euproctis chrysorrhoea, Euxoa spp., Feltia spp.,
Galleria mellonella, Helicoverpa spp., Heliothis spp., Hofmannophila
pseudospretella, Homona magnanima, Hyponomeuta padella, Laphygma spp.,
Lithocolletis  blancardella, Lithophane antennata, Loxagrotis albicosta,
Lymantria spp., Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Mocis repanda,
Mythimna separata, Oria spp., Oulema oryzae, Panolis flammea, Pectinophora
gossypiella, Phyllocnistis citrella, Pieris spp., Plutella xylostella, Prodenia spp.,
Pseudaletia spp., Pseudoplusia includens, Pyrausta nubilalis, Spodoptera spp.,
Thermesia gemmatalis, Tinea pellionella, Tineola bisselliella, Tortrix viridana,
Trichoplusia spp.

Del orden de los Orthoptera, por ejemplo, Acheta domesticus, Blatta

orientalis, Blattella germanica, Gryllotalpa spp., Leucophaea maderae, Locusta
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spp., Melanoplus spp., Periplaneta americana, Schistocerca gregaria.

Del orden de los Siphonaptera, por ejemplo, Ceratophyllus spp.,
Xenopsylla cheopis.

Del orden de los Symphyla, por ejemplo, Scutigerella immaculata.

Del orden de los Thysanoptera, por ejemplo, Baliothrips biformis,
Enneothrips flavens, Frankliniella spp., Heliothrips spp., Hercinothrips femoralis,
Kakothrips spp., Rhipiphorothrips cruentatus, Scirtothrips spp., Taeniothrips
cardamoni, Thrips spp. |

Del orden de los Thysanura, por ejemplo, Lepisma saccharina.

A los nematodos fitoparasitos pertenecen, por ejemplo, Anguina spp.,
Aphelenchoides spp., Belonoaimus spp., Bursaphelenchus spp., Ditylenchus
dipsaci, Globodera spp., Heliocotylenchus spp., Heterodera spp., Longidorus
spp., Meloidogyne spp., Pratylenchus spp., Radopholus similis, Rotylenchus
spp., Trichodorus spp., Tylenchorhynchus spp., Tylenchulus spp., Tylenchulus
semipenetrans, Xiphinema spp.

Los compuestos segun la invencion se pueden usar eventualmente en
determinadas concentraciones o bien cantidades de aplicaciéon también como
herbicidas, protectores, reguladores del crecimiento o agentes para mejorar las
propiedades de las plantas, o como microbicidas, por ejemplo, como
fungicidas, antimicéticos, bactericidas, viricidas (incluyendo agentes contra
viroides) o como agentes contra MLO (organismo tipo micoplasma) y RLO
(organismo tipo Rickettsia). Eventualmente, también se pueden emplear como
productos intermedios o precursores para la sintesis de otros principios activos.

Los principios activos se pueden convertir en las formulaciones usuales

tales como soluciones, emulsiones, polvos para pulverizacion, suspensiones de
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base acuosa y oleosa, polvos, agentes de espolvoreo, pastas, polvos solubles,
granulados, concentrados de suspensién—-emulsion, sustancias naturales
impregnadas de principio activo y sustancias sintéticas impregnadas de
principio activo, fertilizantes, asi como encapsulaciones finas en sustancias
poliméricas.

Estas formulaciones se preparan de manera conocida, por ejemplo, por
mezcla de los principios activos con extensores, es decir, disolventes liquidos
y/o portadores sélidos, eventualmente usando agentes tensioactivos, es decir,
emulsionantes y/o dispersantes y/o agentes generadores de espuma. La
preparacion de las formulaciones se realiza ya sea en plantas apropiadas o
también antes o durante la aplicacion.

Como coadyuvantes se pueden usar aquellas sustancias que son
apropiadas para otorgar al agente en si y/o a preparaciones derivadas de él
(por ejemplo, caldos de pulverizacion, désinfectantes de simientes)
propiedades particulares, tales como determinadas propiedades técnicas y/o
también propiedades biolégicas especiales. Como coadyuvantes tipicos se
tienen en cuenta: extensores, disolventes y portadores.

Como extensores son apropiados, por ejemplo, agua, liquidos quimicos
organicos polares y no polares, por ejemplo, de las clases de los hidrocarburos
aromaticos y no aromaticos (como parafinas, alquilbencenos, alquilnaftalinas,
clorobencenos), alcoholes y polioles (que eventualmente también pueden estar
sustituidos, eterificados y/o esterificados), cetonas (como acetona,
ciclohexanona), ésteres (también grasas y aceites) y (poli-)éteres, aminas
simples y sustituidas, amidas, lactamas (como N-alquilpirrolidona) y lactonas,

sulfonas y sulféxidos (como dimetilsulfoxido).
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En caso de usar agua como extensor, también se pueden usar, por
ejemplo, disolventes organicos como agentes de disolucién auxiliares. Como
disolventes liquidos se tienen en cuenta esencialmente: sustancias aromaticas
tales como xileno, tolueno o alquilnaftalinas, sustancias aromaticas cloradas e
hidrocarburos alifaticos clorados, tales como clorobencenos, cloroetilenos o
cloruro de metileno, hidrocarburos alifaticos, tales como ciclohexano o
parafinas, por ejemplo, fracciones de petroleo, aceites minerales y vegetales,
alcoholes, tales como butanol o glicol, asi como sus éteres y ésteres, cetonas
como acetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona o ciclohexanona, disolventes
fuertemente polares tales como dimetilformamida y dimetilsulféxido, asi como
agua.

Como portadores sélidos, se tienen en cuenta:
por ejemplo, sales de amonio y harinas minerales naturales tales como
caolines, arcillas, talco, tiza, cuarzo, atapulgita, montmorilonita o tierra de
diatomeas y harinas minerales sintéticas tales como acido silicico muy
disperso, oOxido de aluminio y silicatos, como portadores sélidos para
granulados se tienen en cuenta: por ejemplo, piedras naturales rotas y
fraccionadas tales como caicita, marmol, piedra pémez, sepiolita, dolomita, asi
como granulados sintéticos de harinas inorganicas y organicas, asi como
granulados de material organico como papel, aserrin, cascaras de coco,
mazorcas de maiz y tallos de tabaco; como agentes emuisionantes y/o
generadores de espuma se tienen en cuenta: por ejemplo, emulsionantes no
iondgenos y anionicos, como ésteres de 4cido graso de polioxietileno, éter de
alcohol graso de polioxietileno, por ejemplo, éter de alquilaril-poliglicoléter,

sulfonatos de alquilo, sulfatos de alquilo, sulfonatos de arilo, asi como
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hidrolizados de albumina; como dispersantes, se tienen en cuenta sustancias
no idnicas y/o idnicas, por ejemplo, de las clases de éter de alcohol-POE y/o
éter de POP, éster de 4cido y/o de POP-POE, éter de alquil-aril- y/o POP-
POE, aductos grasos y/o de POP-POE, derivados de POE- y/o POP—poliol,
aductos de POE- y/o POP-sorbitano o de azucar, sulfatos, sulfonatos y
fosfatos de alquilo o arilo o los correspondientes aductos de PO—éter. Ademas,
oligo— o polimeros apropiados, por ejemplo, partiendo de monémeros vinilicos,
de acido acrilico, de EO y/o PO solo 0 en combinacién con, por ejemplo, (poli-
)alcoholes o (poli-)aminas. También se pueden usar lignina y sus derivados de
acido sulfénico, celulosas simples y modificadas, acidos sulfonicos aromaticos
y/o alifaticos, asi como sus aductos con formaldehido.

Se pueden usar en las formulaciones adhesivos como carboximetil-
celulosa, polimeros naturales y sintéticos, pulverulentos, granulados o en forma
de latex, como goma arabiga, alcohol polivinilico, acetato de polivinilo, asi
como fosfolipidos naturales como cefalinas y lecitinas, y fosfolipidos sintéticos.

Se pueden usar colorantes como pigmentos inorganicos, por ejemplo,
Oxido de hierro, éxido de titanio, azul ferrociano y colorantes organicos como
colorantes de alizarina, azoicos y metaloftalocianina y oligoelementos tales
como sales de hierro, de manganeso, de boro, de cobre, de cobalto, de
molibdeno y de cinc.

Otros aditivos pueden ser aromatizantes, aceites minerales o vegetales
eventualmente modificados, ceras y nutrientes (también oligonutrientes), como
sales de hierro, de manganeso, de boro, de cobre, de cobalto, de molibdeno y
de cinc.

También pueden estar contenidos estabilizantes como estabilizantes al
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frio, conservantes, agentes oxidantes, agentes fotoprotectores u otros agentes
que mejoran la estabilidad quimica y/o fisica.

Las formulaciones contienen en general entre el 0,01 y el 98% en peso
de principio activo, preferentemente entre el 0,5 y el 90 %.

El principio activo segun la invencién puede existir en sus formulaciones
usuales en el mercado, asi como en las formas de aplicacion preparadas a
partir de estas formulaciones en mezcla con otros principios activos como
insecticidas, cebos, esterilizantes, bactericidas, acaricidas, nematicidas,
fungicidas, sustancias reguladoras del crecimiento, herbicidas, protectores,
fertilizantes o productos semioquimicos.

Los asociados de mezcla especialmente favorables son, por ejemplo, los
siguientes:

Fungicidas:

Inhibidores de la sintesis del acido nucleico:

benalaxilo, benalaxilo~M, bupirimato, quiralaxilo, clozilacona, dimetirimol, etirimol,
furalaxilo, himexazol, metalaxilo, metalaxilo—M, ofurace, oxadixilo, acido oxolinico
Inhibidores de mitosis y divisién celular:

benomilo, carbendazima, dietofencarb, etaboxam, fuberidazol, pencicurona,
tiabendazol, tiofanato—metilo, zoxamida

Inhibidores de la cadena respiratoria complejo |

diflumetorima

Inhibidores de la cadena respiratoria complejo |i:

boscalida, carboxina, fenfuram, flutolanilo, furametpir, furmeciclox, mepronilo,
oxicarboxina, pentiopirad, tifluzamida

Inhibidores de la cadena respiratoria complejo i
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azoxistrobina, ciazofamida, dimoxistrobina, enestrobina, famoxadona, fenamidona,
fluoxastrobina, cresoxima—metilo, metominostrobina, orisastrobina, picoxistrobina,
piraclostrobina, trifloxistrobina

Desacopladores

dinocap, fluazinam

Inhibidores de la produccion de ATP

acetato de fentina, cloruro de fentina, hidréxido de fentina, siltiofam

Inhibidores de la biosintesis de aminoacidos y proteinas

andoprimg, blasticidina—S, ciprodinilo, casugamicina, clorhidrato de casugamicina
hidratado, mepanipirima, pirimetanilo

Inhibidores de la transduccion de sefiales

fenpiclonilo, fludioxonilo, quinoxifeno

Inhibidores de la sintesis de lipidos y de membrana

clozolinato, iprodiona, procimidona, vinclozolina

ampropilfos, ampropilfos—potasio, edifenfos, etridiazol, iprobenfos (IBP),
isoprotiolano, pirazofos

tolclofos—metilo, bifenilo,

yodocarb, propamocarb, clorhidrato de propamocarb, fosetilato de propamocarb
Inhibidores de la biosintesis de ergosterol:

fenhexamida,

azaconazol, bitertanol, bromuconazol, ciproconazol, diclobutrazol, difenoconazol,
diniconazol, diniconazol-M, epoxiconazol, etaconazol, fenarimol, fenbuconazol,
fluquinconazol, flurprimidol, flusilazol, flutriafol, furconazol, furconazol-cis,
hexaconazol, imazalilo, sulfato de imazalilo, imibenconazol, ipconazol, metconazol,

miclobutanilo, nuarimol, oxpoconazol, paclobutrazol, penconazol, propiconazol,
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protioconazol, pirifenox, simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, triadimefona,
triadimenol, triflumizol triforina, triticonazol, uniconazol, voriconazol, viniconazol,
aldimorf, dodemorf, acetato de dodemorf, fenpropidina, fenpropinomorf,
espiroxamina, tridemor,

naftifina, piributicarb, terbinafina

Inhibidores de la sintesis de la pared celular

bentiavalicarb, bialafos, dimetomorf, flumorf, iprovalicarb, mandipropamida,
polioxinas, polioxorima, validamicina A

Inhibidores de la biosintesis de melanina

carpropamida, diclocimet, fenoxanilo, ftalida, piroquilona, triciclazol

Induccién de resistencia

acibenzolar—S—metilo, probenazol, tiadinilo

Mulitisitio

captafol, captano, clorotalonilo, sales de cobre tales como: hidroxido de cobre,
naftenato de cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre, éxido de cobre, oxina
de cobre y mezcla de Bordeaux, diclofluanida, ditianona, dodina, base libre de
dodina, ferbam, folpet, fluorofolpet, guazatina, acetato de guazatina,
iminoctadina, albesilato de iminoctadina, triacetato de iminoctadina, cobre man,
mancozeb, maneb, metiram, metiram cinc, propineb, azufre y preparaciones de
azufre que contienen polisulfuro de calcio, tiram, fluanida de tolilo, zineb, ziram
Otros fungicidas

amibromdol, bentiazol, betoxazina, capsimicina, carvona, quinometionato,
cloropicrina, cufraneb, ciflufenamida, cimoxanilo, dazomet, debacarb,
diclomezina, diclorofeno, diclorano, difenzoquato, difenzoquato, sulfato de

metilo, difenilamina, ferimzona, flumetover, flusulfamida, fluopicolida,

2 G
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fluoroimida, fosetil-aluminio, fosetil-calcio, hexaclorobenceno, sulfato de 8-
hidroxiquinolina, irumamicina, metasulfocarb, metrafenona, isotiocianato de
metilo, mildiomicina, natamicina, dimetilditiocarbamato de niquel, nitrotal—
isopropilo, octilinona, oxamocarb, oxifentiina, pentaclorofenol y sales, 2-
fenilfenol y sales, piperalina, propanosina sédica, proquinazida, piribencarb,
pirrolnitrina, quintozeno, tecloftalam, tecnazeno, triazéxido, triclamida, valifenal,
zarilamida,

2—(2—{[6—(3—cloro—2-metilfenoxi)-5-fluorpirimidin—4—ilJoxi}fenil)—2—
(metoxiimino)-N—metilacetamida,
2-{[[[1-[3—(1-fluoro—2—feniletil)oxi]fenilletilidenJamino]oxilmetil|-alfa—
(metoxiimino)-N-metil-alfa—benzacetamida,

cis—1—(4—clorofenil)-2—(1 H-1 ,2,4—triazo|—1—iI)—cicloheptanoI,

acido 1-[(4-metoxifenoxi)metil]-2,2—dimetilpropil-1H-imidazol-1—carboxilico,
2,3,5,6-tetracloro—4—(metilsulfonil)—piridina,
2-butoxi—6-yodo—3—propil~benzopiranon—-4—ona,
2—cloro—N—(2,3—dihidro—1,1,3-trimetil-1H-inden—4—il)-3—piridincarboxamida,
3,4,5—tricloro—2,6—piridindicarbonitrilo,
3—-[5—(4—c|orofeni|)—2,3—dimetilisoxazolidin—3—il]piridina,
S5—cloro-6—(2,4,6-trifluorofenil)-N-[(1R)—1,2,2~trimetilpropil][ 1,2 4]triazolo[ 1,5~
ajpirimidin—7—amina, |
o—cloro—7—(4—metilpiperidin—1-il)-6—(2,4,6—trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[ 1,5—
a]pirimidina,
5—cloro-N-[{(1R)-1,2—dimetilpropil]-6—(2,4,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[1,5—
alpirimidin—7—amina,

2-[[[ciclopropil[(4—metoxifenil)imino]metil}tio]metil]-alfa—(metoximetilen)-
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benzacetato de metilo,
1—(2,3—dihid ro—2,2—dimetil-1H-inden—1-il)~1H-imidazol-5—carboxilato de
metilo,

N—(3',4'~dicloro-5-fluorobifenil-2—il)-3—(difluorometil)—1-metii—1 H-pirazol—4—
carboxamida,
N—(3—etil-3,5,5-trimetil-ciclohexil)-3-formilamino—2-hidroxi-benzamida,
N—(4—cloro—2—nitrofenil)-N-etil—4—metil-bencensulfonamida,
N—(4—clorobencil)-3—[3-metoxi—4—(prop—2—in—1—iloxi)fenillpropanamida,
N-[(4—clorofenil)(ciano)metil]-3—[3-metoxi—4—(prop—2—in—1—
iloxi)fenil]propanamida,
N—(5—bromo-3—cloropiridin—2—il)metil-2,4—diclomicotinamida,
N-{1-(5-bromo-3—cloropiridin—2—il)etil]-2,4—dicloronicotinamida,
(28)-N~[2—[4—{[3—(4—clorofenil)-2—propinilJoxi]-3—metoxifenil]etil]-3—metil-2-
[(metilsulfonil)amino]-butanamida,
N—{(Z2)-{(ciclopropilmetoxi)imino][6—(difluorometoxi)-2,3—difluorofenilimetil}—2-
benzacetamida,
N—{2—[1,1-bi(ciclopropil)-2-il]fenil}-3—(difluorometil}—1-metil-1H—pirazol—4—
carboxamida,
N—{2-[3—cloro—-5—(trifluorometil)piridin—2—il]etil}—2—(trifluorometil)benzamida,
N-—etil-N-metil-N'—{2—-metil-5—(trifluorometil)—4—[3—
(trimetilsilil)propoxi]fenil}imidoformamida,

acido O—[1-[(4-metoxifenoxi)metil]-2,2—dimetilpropil]-1H-imidazol-1-
carbotioico,
2—amino—4-metil-N—fenil-5-tiazolcarboxamida,

2,4—dihidro—-5-metoxi—2—metil—4—[[[[ 1-[3—(trifluorometil)—fenil]-etiliden]—

e
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aminol-oxi]metil]-fenil]-3H-1,2,4—triazol-3-ona (CAS N.° 185336-79-2),
N—(6—metoxi—3—piridinil)-ciclopropancarboxamida,

Bactericidas:

bronopol,  diclorofeno, nitrapirina,  dimetilditiocarbamate  de niquel,
casugamicina, octilinona, acido furancarboxilico, oxitetraciclina,‘probenazol,
estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre y otras preparaciones de cobre.
Insecticidas / acaricidas / nematicidas:

Inhibidores de la acetilcolinesterasa (AChE)

carbamatos, |

por ejemplo, alanicarb, aldicarb, aldoxicarb, alixicarb, aminocarb, bendiocarb,
benfuracarb, bufencarb, butacarb, butocarboxim, butoxicarboxim, carbarilo,
carbofurano, carbosulfano, cloetocarb, dimetilano, etiofencarb, fenobucarb,
fenotiocarb, formetanato, furatiocarb, isoprocarb, metam-sodio, metiocarb,
metomilo, metolcarb, oxamilo, pirimicarb, promecarb, propoxur, tiodicarb,
tiofanox, trimetacarb, XMC, zililcarb, triazamato

organofosfatos,

por ejemplo, acefato, azametifos, azinfos (-metilo, —etilo), bromofos—etilo,
bromfenvinfos (-metilo), butatiofos, cadusafos, carbofenotiona, cloretoxifos,
clorfenvinfos, clormefos, clorpirifos (—metilo/—etilo), coumafos, cianofenfos,
cianofos, clorfenvinfos, demetona—S—metilo, demetona—S—metilsulfona, dialifos,
diazinona, diclofentiona, diclorovos/DDVP, dicrotofos, dimetoato, dimetilvinfos,
dioxabenzofos, disulfotona, EPN, etiona, etoprofos, etrimfos, famfur, fenamifos,
fenitrotiona, fensulfotiona, fentiona, flupirazofos, fonofos, formotiona,

fosmetilano, fostiazato, heptenofos, yodofenfos, iprobenfos, isazofos, isofenfos,

O-salicilato de isopropilo, isoxationa, malationa, mecarbam, metacrifos,
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metamidofos, metidationa, mevinfos, monocrotofos, naled, ometoato,
oxidemetona-metilo, parationa (-metilo/—etilo), fentoato, forato, fosalona,
fosmet, fosfamidona, fosfocarb, foxim, pirimifos (—metilo/—etilo), profenofos,
propafos, propetamfos, protiofos, protoato, piraclofos, piridafentiona, pirida-
tiona, quinalfos, sebufos, sulfotep, sulprofos, tebupirimfos, temefos, terbufos,
tetraclorovinfos, tiometona, triazofos, triclorfona, vamidotiona

Moduladores del canal de sodio / bloqueantes del canal de sodio dependientes
del voltaje

piretroides,

por ejemplo, acrinatrina, aletrina (d-cis~trans, d-trans), beta—ciflutrina,
bifentrina, bioaletrina, isémero de bioaletrina—S—ciclopentilo, bioetanometrina,
biopermetrina, bioresmetrina,  clovaportrina,  cis—cipermetrina,  cis~
resmetrina, cis-permetrina, clocitrina, cicloprotrina, ciflutrina, cihalotrina,
cipermetrina (alfa—, beta—, teta—, zeta—), cifenotrina, deltametrina, empentrina
(isdémero 1R), esfenvalerato, etofenprox, fenflutrina, fenpropatrina, fenpiritrina,
fenvalerato, flubrocitrinato, flucitrinato, flufenprox, flumetrina, fluvalinato,
fubfenprox, gamma-—cihalotrina, imiprotrina, cadetrina, lambda—cihalotrina,
metoflutrina, permetrina (cis, trans), fenotrina (isémero trans 1R), praletrina,
proflutrina, protrifenbute, piresmetrina, resmetrina, RU 15525, silafluofeno, tau—
fluvalinato, teflutrina, teraletrina, tetrametrina (isémero 1R), tralometrina,
transflutrina, ZXi 8901, piretrinas (piretro)

DDT

oxadiazinas,

por ejemplo, indoxacarb

semicarbazona,
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por ejemplo, metaflumizona (BAS3201)

agonistas / antagonistas del receptor de acetilcolina

cloronicotinilos,

por ejemplo, acetamiprida, clotianidina, dinotefurano, imidacloprida, nitenpiram,
nitiazina, tiacloprida, tiametoxam

nicotina, bensultap, cartap,

moduladores del receptor de acetilcolina

espinosinas,

por ejemplo, espinosad

Antagonistas del canal de cloruro controlado por GABA

organoclorados,

por ejemplo, camfecloro, clordano, endosulfano, gamma-HCH, HCH,
heptacloro, lindano, metoxicloro

fiproles,

por ejemplo, acetoprol, etiprol, fipronilo, pirafluprol, piriprol, vaniliprol
Activadores del canal de cloruro

mectinas,

por ejemplo, abamectina, emamectina, benzoato de emamectina, ivermectina,
lepimectina, milbemicina

Miméticos de la hormona juvenil,

por ejemplo, diofenolano, epofenonano, fenoxicarb, hidropreno, quinopreno,
metopreno, piriproxifeno, tripreno |

Agonistas/disruptores de ecdisona

diacilhidrazinas,

por ejemplo, cromafenozida, halofenozida, metoxifenozida, tebufenozida

264
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Inhibidores de la biosintesis de quitina

benzoilureas,

por ejemplo, bistriflurona, clofluazurona, diflubenzurona,
flucicloxurona, flufenoxurona, hexaflumurona, lufenurona,
noviflumurona, penflurona, teflubenzurona, triflumurona
buprofezina

ciromazina

Inhibidores de la fosforilacion oxidativa, disruptores de ATP
diafentiurona

compuestos de organoestafio,

por ejemplo, azociclotina, cihexatina, 6xido de fenbutatina

P

fluazurona,

novalurona,

Desacopladotes de la fosforilacion oxidativa por interrupcion del gradienté de

protones H
pirroles,
por ejemplo, clorfenapir

dinitrofenoles,

por ejemplo, binapacirl, dinobutona, dinocap, DNOC, meptildinocap

Inhibidores del transporte de electrones sitio |

METI,

por ejemplo, fenazaquina, fenpiroximato, pirimidifeno, piridabeno, tebufenpirad,

tolfenpirad, hidrametilnona

dicofol

Inhibidores del transporte de electrones sitio |l
rotenonas

Inhibidores del transporte de electrones sitio 1l
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acequinocilo, fluacripirim

Disruptores microbianos de la membrana intestinal de insectos

cepas de Bacillus thuringiensis

Inhibidores de Ia sintesis de grasas

acidos tetronicos,

por ejemplo, espirodiclofeno, espiromesifeno,

acidos tetramicos,

por ejemplo, espirotetramato, cis—3—(2,5-dimetilfenil)—4-hidroxi~8—metoxi—1—
azaespiro[4.5]dec-3—en-2—-ona

carboxamidas,

por ejemplo, flonicamida

agonistas octopaminérgicos,

por ejemplo, amitraz

Inhibidores de la ATPasa estimulada con magnesio,

propargitas

analogos de nereistoxina,

por ejemplo, hidrégeno—oxalato de tiociclam, tiosultap—sodio

Agonistas del receptor de rianodina,

dicarboxamidas de acido benzoico,

por ejemplo, flubendiamida

antranilamidas,

por ejemplo, rinaxipir (3—bromo—N—{4—cloro—2—metil-6—
[(metilamino)carbonillfenil}—1—(3—cloropiridin—2—il)—1H-pirazol-5-carboxamida)
Agentes bioldgicos, hormonas o feromonas

azadiractina, Bacillus spec., Beauveria spec., Codlemone, Metarrhizium spec.,
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Paecilomyces spec., Thuringiensin, Verticillium spec.

Principios activos con mecanismos de acciéon desconocidos o no especificos,
agentes de gasificacion,

por ejemplo, fosfuro de aluminio, bromuro de metilo, fluoruro de sulfurilo
agentes antinutritivos,

por ejemplo, criolita, flonicamida, pimetrozina

Inhibidores del crecimiento de acaros,

por ejemplo, clofentezina, etoxazol, hexitiazox

amidoflumet, benclotiaz, benzoximato, bifenazato, bromopropilato, buprofezina,
quinometionato,  clorodimeform, clorobencilato, cloropicrina, clotiazobeno,
ciclopreno, ciflumetofeno, diciclanilo, fenoxacrim, fentrifanilo, flubencimina,
flufenerima, flutenzian, gossyplure, hidrametilnona, japonilure, metoxadiazona,
petréleo, butoxido de piperonilo, oleato de potasio, piridalilo, sulfluramida,
tetradifona, tetrasul, triarateno, verbutina.

También es posible una mezcla con otros principios activos conocidos
tales como herbicidas, fertilizantes, reguladores del crecimientos, protectores,
productos semioquimicos o incluso‘ agentes para mejorar las propiedades de las
plantas.

Los principios activos segun la invencién también pueden estar, para
aplicar como insecticidas, en sus formulaciones usuales en el comercio, asi
como en las formas de aplicaciéon preparadas a partir de estas formulaciones
en mezcla con sinergistas. Los sinergistas son compuestos a través de los
cuales se incrementa la accién de los principios activos contenidos en las
composiciones segun la invencidn, sin que el sinergista afiadido tenga que ser

activo en si.

Al
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Los principios activos seglin la invencion también pueden existir, al
aplicar como insecticidas, en sus formulaciones usuales en el comercio, asi
como en las formas de aplicacion preparadas a partir de estas formulaciones
en mezclas con inhibidores que reducen una degradacién del principio activo
después del uso en los alrededores de la planta, sobre la superficie de partes
vegetales o en tejidos vegetales.

El contenido de principio activo de las formas de aplicacién preparadas a
partir de las formulaciones usuales en el mercado puede variar en amplios
intervalos. La concentracion de principio activo de las formas de aplicacion
puede variar de 0,00000001 a 95% en peso de principio activo,
preferentemente entre 0,00001 y 1% en peso.

La aplicacion se realiza en una forma usual adecuada a las formas de
aplicacion.

Segun la invencion, se pueden tratar todas las plantas y partes de
plantas. Por plantas se entienden, en este caso, todas las plantas y las
poblaciones .de plantas como plantas silvestres deseadas y no deseadas o
plantas de cultivo (incluso plantas de cultivo naturales). Las plantas de cultivo
pueden ser plantas que se pueden obtener por medio de métodos de cultivo y
optimizacion convencionales o por métodos biotecnolégicos o de tecnologia
genética o combinaciones de estos métodos, incluyendo las plantas
transgénicas y las especies de plantas que se pueden proteger o no por
derechos de proteccion de especies. Por partes de plantas se entienden todas
las partes y érganos de las plantas aéreos y subterraneos, tales como brote,
hoja, flor y raiz, enumerando a modo de ejemplo hojas, agujas, tallos, troncos,

flores, ascocarpos, frutos y simientes, asi como raices, bulbos y rizomas. A las
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partes de las plantas, pertenece también el material cosechado, asi como
material reproductivo vegetativo y generativo, por ejemplo, plantones, bulbos,
rizomas, acodos y simientes.

El tratamiento de las plantas y partes de las plantas segtn la invencion
con los principios activos se realiza directamente o por accion sobre sus
alrededores, habitat o depésito seglin los métodos de tratamiento usuales, por
ejemplo, por inmersion, rociado, evaporacion, nebulizacion, dispersion,
esparcido, inyeccion y, en el caso del material de reproduccion, en especial en
las simientes, también por recubrimiento de una o varias capas.

Tal como ya se menciond con anterioridad, se pueden tratar segun la
invencion todas las plantas y sus partes. En una forma de realizacion preferida,
se tratan especies y variedades de plantas silvestres u obtenidas por métodos
de cultivo biologicos convencionales como cruce o fusién de protoplastos, asi
como sus partes. En otra forma de realizacion preferida, se tratan plantas y
variedades de plantas transgénicas que se obtuvieron con métodos de técnica
genética eventualmente en combinacion con métodos convencionales
(organismo genéticamente modificado) y sus partes. Los términos “partes” o
“partes de plantas” se explicaron con anterioridad.

Con preferencia especial, seglin la invenciéon se tratan plantas de las
variedades de plantas usuales en cada caso en el mercado o que se hallan en
uso. Por variedades de plantas se entienden plantas con nuevas propiedades
(‘rasgos”), que se criaron tanto por cria convencional, por mutagénesis o por
técnicas de ADN recombinantes. Pueden ser variedades, biotipos o genotipos.

Segun las variedades de plantas o variedades de plantas, su lugar de

emplazamiento y condiciones de crecimiento (suelos, clima, periodo vegetativo,
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alimentacion), también pueden aparecer efectos superaditivos ("sinergistas”)
por el tratamiento segin la invencion. De esta manera, son posibles, por
ejemplo, menores cantidades de aplicacion y/o ampliaciones del espectro de
accion y/o un incremento de la accion de las sustancias y agentes Utiles segun
la invencion, mejor crecimiento de fa planta, mayor tolerancia a las altas o bajas
temperaturas, mayor tolerancia a la sequia o al contenido de agua o suelo
salino, mayor capacidad de florescencia, cosecha mas simple, aceleracion de
la_ maduracion, mayores productos de la cosecha, mayor calidad y/o mayor
valor nutricional de los productos cosechados, mayor capacidad en
almacenamiento y/o procesabilidad de los productos cosechados, que van mas
alla de los efectos en realidad esperables.

Entre las plantas o las variedades de plantas transgénicas (obtenidas
por tecnologia genética) preferidas, por tratar segun la invencion, se cuentan
todas las plantas que recibieron material genético por modificaciéon de
tecnologia genética, que les otorga a estas plantas ventajosas propiedades
valiosas (“rasgos”). Ejemplos de tales propiedades son mejor crecimiento de la
planta, mayor tolerancia a altas o bajas temperaturas, mayor tolerancia a la
sequia o al contenido de agua o suelo salino, mayor florescencia, cosecha mas
sencilla, aceleracion de la maduracion, mayores productos de la cosecha,
mayor calidad y/o mayor valor nutricionél de los productos cosechados, mayor
capacidad de almacenamiento y/o procesabilidad de los productos cosechados.
Otros ejemplos especialmente destacados de las propiedades son una mayor
defensa de las plantas contra parasitos animales y microbianos, como contra
insectos, acaros, hongos fitopatégenos, bacterias y/o virus, asi como una

mayor tolerancia de las plantas a determinados principios activos herbicidas.
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Como ejemplos de plantas transgénicas se mencionan los principales cultivos
como cereales (maiz, arroz), maiz, soja, patata, remolachas, tomates, arvejas y
otros tipos de hortalizas, algodon, tabaco, colza, asi como plantas frutales (con
las frutas manzanas, peras, citricos y uvas), destacandose en especial maiz,
soja, patata, algodon, tabaco y colza. Como propiedades (‘rasgos’) se
destacan en especial la mayor defensa de las plantas contra insectos,
aracnidos, nematodos y caracoles por las toxinas que se producen en las
plantas, en especial aquellas que se generan por el material genético de
Bacillus thuringiensis (por ejemplo, por los genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c),
CryllA, CrylllA, CrylliB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb y CrylF, asi como sus
combinaciones) en las plantas (de ahora en adelante, “plantas Bt’). Como
propiedades (‘rasgos”) se destacan en especial la mayor defensa de las
plantas contra hongos, bacterias y virus por resistencia sistémica adquirida
(SAR), sistemina, fitoalexinas, desencadenantes, asi como genes de
resistencia y proteinas y toxinas expresadas correspondientemente. Como
propiedades (‘rasgos”) se destacan también en especial la mayor tolerancia de
las plantas frente a determinados principios activos herbicidas, por ejemplo,
imidazolinonas, sulfonilureas, glifosatos o fosfinotricina (por ejemplo, gen
“PAT"). Los genes que otorgan las propiedades deseadas en cada caso
(“rasgos”) también pueden aparecer en combinacion entre si en las plantas
transgénicas. Como ejemplos de las “plantas Bt" se han de mencionar
variedades de maiz, variedades de algodén, variedades de soja y variedades
de patata, que se comercializan con los nombres comerciales de YIELD
GARD® (por ejemplo, maiz, algodon, soja), KnockOut® (por ejemplo, maiz),

StarLink® (por ejemplo, maiz), Bollgard® (algodén), Nucotn® (algodoén) vy
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NewlLeaf® (patata). Como ejemplos de plantas tolerantes a herbicidas se han
de mencionar variedades de maiz, variedades de algodén y variedades de soja
que se comercializan con los nombres comerciales de Roundup Ready®
(tolerancia a glifosatos, por ejemplo, maiz, algodén, soja), Liberty Link®
(tolerancia a fosfinotricina, por ejemplo, colza), IMI® (tolerancia a
imidazolinonas) y STS® (tolerancia a sulfonilureas, por ejemplo, maiz). Como
plantas resistentes a herbicidas (criadas convencionalmente con tolerancia a
herbicidas) se han de mencionar también las clases comercializadas con el
nombre de Clearfield® (por ejemplo, maiz). De hecho, estas explicaciones
también rigen para las variedades desarrolladas en el futuro o bien que se
lancen en un futuro al mercado con estas propiedades o con propiedades
desarrolladas en un futuro (“rasgos”).

Las plantas enumeradas se pueden tratar segin la invencion de forma
particularmente ventajosa con los compuestos de la formula general | o las
mezclas. de principios activos segln la invencion. Los intervalos preferidos
antes indicados en el caso de los principios activos o las mezclas rigen también
para el tratamiento de estas plantas. Se ha de destacar en especial el
tratamiento de plantas con los compuestos o mezclas enumerados en especial
en el presente texto.

Los principios activos segun la invencién no solo actlian sobre parasitos
de plantas, sanitarios y reservas, sino también sobre el sector veterinario contra
parasitos animales (ecto— y endoparasitos) como garrapatas cascarudas,
garrapatas de cuero, &caros sarnosos, Trombidiidae, moscas (picadoras y
chupadoras), larvas de moscas parasitas, piojos, maléfagos y pulgas. A estos

parasitos pertenecen:
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Del orden de los Anoplurida, por ejemplo, Haematopinus spp.,
Linognathus spp., Pediculus spp., Phtirus spp., Solenopotes spp.

Del orden de los Mallophagida y los subdrdenes Amblycerina, asi como
Ischnocerina, por ejemplo, Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp.,
Bovicola spp., Werneckiella spp., Lepikentron spp., Damalina spp.,
Trichodectes spp., Felicola spp.

Del orden de los Diptera y los subdérdenes Nematocerina, asi como
Brachycerina, por ejemplo, Aedes spp., Anopheles spp., Culex spp., Simulium
spp., Eusimulium spp., Phlebotomus spp., Lutzomyia spp., Culicoides spp.,
Chrysops spp., Hybomitra spp., Atylotus spp., Tabanus spp., Haematopota
spp., Philipomyia spp., Braula spp., Musca spp., Hydrotaea spp., Stomoxys
spp., Haematobia spp., Morellia spp., Fannia spp., Glossina spp., Calliphora
spp., Lucilia spp., Chrysomyia spp., Wohlfahrtia spp., Sarcophaga spp., Oestrus
spp., Hypoderma spp., Gasterophilus spp., Hippobosca spp., Lipoptena spp.,
Melophagus spp.

Del orden de los Siphonapterida, por ejemplo, Pulex spp.,
Ctenocephalides spp., Xenopsylla spp., Ceratophyllus spp.

Del orden de los Heteropterida, por ejemplo, Cimex spp., Triatoma spp.,
Rhodnius spp., Panstrongylus spp.

Del orden de los Blattarida, por ejemplo, Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Blattela germanica, Supella spp.

De la subclase de los Acari (Acarina) y los 6rdenes de los Meta— y
Mesostigmata, por ejemplo, Argas spp., Ornithodorus spp., Otobius spp.,
Ixodes spp., Amblyomma spp., Boophilus spp., Dermacentor spp.,

Haemophysalis spp., Hyalomma spp., Rhipicephalus spp., Dermanyssus spp.,
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Raillietia spp., Pneumonyssus spp., Sternostoma spp., Varroa spp.

Del orden de los Actinedida (Prostigmata) y Acaridida (Astigmata), por
ejemplo, Acarapis spp., Cheyletiella spp., Ornithocheyletia spp., Myobia spp.,
Psorergates spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus
spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp.,
Psoroptes spp., Chorioptes spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres
spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp., Laminosioptes spp.

Los principios activos de la formula (1) segun la invencion son
apropiados también para el combate de artropodos que atacan animales Utiles
en agricultura tales como, por ejemplo, vacas, ovejas, cabras, caballos, cerdos,
burros, camellos, bufalos, conejos, pollos, pavas, patos, gansos, abejas, otros
animales domesticos tales como, por ejemplo, perros, gatos, pajaros
domesticados, peces de acuario, asi como los llamados animales de ensayo
tales como, por ejemplo, hamsteres, cobayos, ratas y ratones. Con el combate
de estos artropodos, se deben reducir los fallecimientos y los rendimientos (en
carne, leche, lana, pieles, huevos, miel, etc.), de modo que es posible con la
aplicacion de los principios activos segun la invencion una manutencion de los
animales mas econémica y mas simple.

La aplicacién de los principios activos segun la invencién se realiza en el
sector veterinario y en la manutencion de los animales de manera conocida por
administracion enteral en forma de por ejemplo comprimidos, capsulas,
impregnaciones, pociones, granulados, pastas, bolos, con el alimento,
supositorios, por administracion parenteral como, por ejemplo, por inyecciones
(intramuscular, subcutanea, intravenosa, intraperitoneal, etc.), implantes, por

aplicacion nasal, por aplicacion dérmica en forma de por ejemplo inmersién o
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bario, pulverizacion, vertido (pour—on y spot-on), lavado, empolvado, asi como
con ayuda de cuerpos moldeados con contenido de principios activos como
bandas para el cuello, marcadores para orejas, marcadores para rabos, bandas
para miembros, correas, dispositivos de marcacion, etc.

En la aplicacién segun la invencién para ganado, aves, animales
domesticos, etc., se pueden usar los principios activos de la formula (1) como
formulaciones (por ejemplo, polvos, emulsiones, agentes fluidos) que contienen
los principios activos en una concentraciéon en el intervalo de 0,1 al 80% en
peso, directamente o diluidas, con preferencia después de una dilucion de 100
a 10000 veces, o se pueden usar como bafio quimico.

Ademas se halldé que los compuestos segun la invencién muestran una
gran accion insecticida contra insectos que destruyen los materiales técnicos.

A modo de ejemplo y preferentemente —sin establecer una limitacién—,
se han de mencionar los siguientes insectos:

escarabajos tales como Hylotrupes bajulus, Chlorophorus pilosis,
Anobium punctatum, Xestobium rufovillosum, Ptilinus pecticornis, Dendrobium
pertinex, Ernobius mollis, Priobium carpini, Lyctus brunneus, Lyctus africanus,
Lyctus planicollis, Lyctus linearis, Lyctus pubescens, Trogoxylon aequale,
Minthes rugicollis, Xyleborus spec. Tryptodendron spec. Apate monachus,
Bostrychus capucins, Heterobostrychus brunneus, Sinoxylon spec. Dinoderus
minutus;

himendpteros tales como Sirex juvencus, Urocerus gigas, Urocerus
gigas taignus, Urocerus augur;

termitas tales como Kalotermes flavicollis, Cryptotermes brevis,

Heterotermes indicola, Reticulitermes flavipes, Reticulitermes santonensis,
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Reticulitermes lucifugus, Mastotermes darwiniensis, Zootermopsis nevadensis,
Coptotermes formosanus;

Lepismatidos como Lepisma saccharina.

Por materiales técnicos se entiende en el presente contexto materiales
no vivos tales como preferentemente plasticos, adhesivos, colas, papeles y
cartones, cuero, madera, productos del procesamiento de la madera y pinturas.

Los agentes listos para usar pueden contener eventualmente otros
insecticidas y eventualmente uno o varios fungicidas.

En cuanto a los posibles pares de mezcla adicionales, se hace remision
a los insecticidas y fungicidas antes mencionados.

Al mismo tiempo, se pueden emplear los compuestos segtin la invencion
para proteger objetos de la incrustacion, en especial barcos, tamices, redes,
construcciones, muelles e instalaciones de sefales que tienen relacion con
agua de mar o agua salobre.

Ademas, se pueden emplear los compuestos seguln la invencion solos o
en combinacion con otros principios activos como agentes antifouling.

Los principios activos son apropiados también para el combate de
parasitos animales en la proteccion doméstica, de higiene y las existencias, en
especial de insectos, aracnidos y acaros que aparecen en ambientes cerrados
tales como, por ejemplo, departamentos, naves industriales, oficinas, cabinas
de conductores, etc. Se pueden usar para el combate de estos parasitos
dafiinos solos o en combinacién con otros principios activos o. agentes
auxiliares en productos insecticidas domésticos. Son activos contra especies
sensibles y resistentes, asi como contra todos los estadios de desarrollo. A

estos parasitos dafiinos pertenecen:
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Del orden de los Scorpionidea, por ejemplo, Buthus occitanus.

Del orden de los Acarina, por ejemplo, Argas persicus, Argas reflexus,
Bryobia ssp., Dermanyssus gallinae, Glyciphagus domesticus, Ornithodorus
moubat, Rhipicephalus sanguineus, Trombicula alfreddugesi, Neutrombicula
autumnalis, Dermatophagoides pteronissimus, Dermatophagoides forinae.

Del orden de los Araneae, por ejemplo, Aviculariidae, Araneidae.

Del orden de los Opiliones, por ejemplo, Pseudoscorpiones chelifer,
Pseudoscorpiones cheiridium, Opiliones phalangium.

Del orden de los Isopoda, por ejemplo, Oniscus asellus, Porcellio scaber.

Del orden de los Diplopoda, por ejemplo, Blaniulus guttulatus,
Polydesmus spp.

Del orden de los Chilopoda, por ejemplo, Geophilus spp.

Del orden de los Zygentoma, por ejemplo, Ctenolepisma spp., Lepisma
saccharina, Lepismodes inquilinus.

Del orden de los Blattaria, por ejemplo, Blatta orientalies, Blattella
germanica, Blattella asahinai, Leucophaea maderae, Panchlora spp.,
Parcoblatta spp., Periplaneta australasiae, Periplaneta americana, Periplaneta
brunnea, Periplaneta fuliginosa, Supella longipalpa.

Del orden de los Saltatoria, por ejemplo, Acheta domesticus.

Del orden de los Dermaptera, por ejemplo, Forficula auricularia.

Del orden de los Isoptera, por ejemplo, Kalotermes spp., Reticulitermes
spp.

Del orden de los Psocoptera, por ejemplo, Lepinatus spp., Liposcelis
spp.

Del orden de los Coleoptera, por ejemplo, Anthrenus spp., Attagenus
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spp., Dermestes spp., Latheticus oryzae, Necrobia spp., Ptinus spp.,
Rhizopertha dominica, Sitophilus granarius, Sitophilus oryzae, Sitophilus
zeamais, Stegobium paniceum.

Del orden de los Diptera, por ejemplo, Aedes aegypti, Aedes albopictus,
Aedes taeniorhynchus, Anopheles spp., Calliphora erythrocephala, Chrysozona

pluvialis, Culex quinquefasciatus, Culex pipiens, Culex tarsalis, Drosophila spp.,

187

Fannia canicularis, Musca domestica, Phlebotomus spp., Sarcophaga carnaria,

Simulium spp., Stomoxys calcitrans, Tipula paludosa.

Del orden de los Lepidoptera, por ejemplo, Achroia grisella, Galleria
mellonella, Plodia interpunctella, Tinea cloacella, Tinea pellionella, Tineola
bisselliella.

Del orden de los Siphonaptera, por ejemplo, Ctenobephalides canis,
Ctenocephalides felis, Pulex irritans, Tunga penetrans, Xenopsylla cheopis.

Del orden de los Hymenoptera, por ejemplo, Camponotus herculeanus,
Lasius fuliginosus, Lasius niger, Lasius umbratus, Monomorium pharaonis,
Paravespula spp., Tetramorium caespitum.

Del orden de los Anoplura, por ejemplo, Pediculus humanus capitis,

~ Pediculus humanus corporis, Pemphigus spp., Phylloera vastatrix, Phthirus

pubis.

Del orden de los Heteroptera, por ejemplo, Cimex hemipterus, Cimex
lectularius, Rhodinus prolixus, Triatoma infestans.

La aplicacién en el area de los insecticidas domésticos se realiza sola o
en combinacion con otros principios activos apropiados tales como ésteres de
acido fosférico, carbamatos, piretroides, neo-nicotinoides, reguladores del

crecimiento o principios activos de otras clases conocidas de insecticidas.
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La aplicacion se realiza en aerosoles, medios de pulverizacion sin
presion, por ejemplo, sprays pulverizadores y de bomba, nebulizadores,
foggers, espumas, geles, productos de evaporacidn con plaquitas
vaporizadoras de celulosa o plastico, evaporadores liquidos, evaporadores de
gel y membrana, evaporadores operados con hélice, sistemas de evaporacion
sin energia o pasivos, papeles para polillas, saquitos para polillas y geles para
polillas, como granulados o polvos, en cebos dispersos o estaciones con
cebos.

La invencion se explica por medio de los siguientes ejemplos, sin
limitarla asi de manera alguna.

En las tablas, se utilizan las siguientes abreviaturas:

Me CH;

Et CzHs

nPr n—propilo
iPr i—propilo
nBu n—butilo
secBu s—butilo
iBu i—butilo

tBu t—butilo

Ph fenilo

cPr ciclopropilo
cpent ciclopentilo

Ejemplos de sintesis

De acuerdo con los métodos generales antes indicados, se pueden
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preparar los compuestos indicados en las siguientes tablas.

Tabla 1

a!

HZ
G . N=
N

N.° deG' G* Datos fisicos
ejemplo
1-01 2—F H para RMN, véase abajo
1-02 3—F H para RMN, véase abajo
1-03 4—F H para RMN, véase abajo
1-04 2—Cl H logP =2,59
1-05 3-ClI H logP = 2,96
1-06 4—Cl H para RMN, véase abajo
1-07 2—-Br H para RMN, vease abajo
1-08 3-Br H para RMN, véase abajo
1-09 4—Br H para RMN, véase abajo
1-10 2—| H para RMN, véase abajo
1-11 3—I H para RMN, véase abajo
1-12 4—| H para RMN, véase abajo
1-13 2—F 3—F para RMN, véase abajo
1-14 2—F 4—F para RMN, véase abajo
1-15 2—F 5—F para RMN, véase abajo
1-16 2-F 6—F
1-17 2—F 3—ClI para RMN, véase abajo
1-18 2—F 4—Cl para RMN, véase abajo
1-19 2—-F 5-Cl
1-20 2—F 6—Cl para RMN, véase abajo
1-21 2—-F 3-Br
1-22 2—F 4—-Br para RMN, véase abajo
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1-23 2—F 5-Br para RMN, véase abajo

1-24 2—F 6-Br

1-25 2—F 3—I

1-26 2—F 41

1-27 2—F 5|

1-28 2—F 61

1-29 2—Cl 3-F

1-30 2—Cl 4—F para RMN, véase abajo

1-31 2—Cl 5-F

1-32 2—Cl 3—Cl para RMN, véase abajo

1-33 2—Cl 4—Cl para RMN, véase abajo

1-34 2—Cl 5—Cl para RMN, véase abajo

1-35 2—Cl 6—ClI para RMN, véase abajo

1-36 2—Cl 3-Br

1-37 2—Cl 4-Br RMN de 'H (de—DMSOY: 8,92, d, 2H,
7,62, t, 1H

1-38 2—Cl 5—Br para RMN, véase abajo

1-39 2—Cl 6-Br

1-40 2-Cl 3—1

1-41 2—Cl 4|

1-42 2—Cl 51

1-43 2—Cl 6|

1-44 2-Br 3—F

1-45 2-Br 4—F

1-46 2-Br 5-F

1-47 2-Br 3—Cl

1-48 2—Br 4—ClI

1-49 2—Br 5-Cl

1-50 2—Br 3-Br

1-51 2—Br 4—Br

1-52 2—Br 5-Br

1-53 2—Br 6-Br




1-54 2-Br 3-1

1-55 2—Br 41

1-56 2—Br 5|

1-57 2—Br 6—I

1-58 2—| 3-F

1-59 2—1 4—F

1-60 2—1 5-F

1-61 2—| 3—Cl

1-62 2—I 4—Cl

1-63 2-1 5-Cl

1-64 2—1 3—Br

1-65 2—| 4—Br

1-66 2—I 5—Br

1-67 2—I 3—1

1-68 2—I 41

1-69 2—1 51

1-70 2—| 61

1-71 3—-F 4—F para RMN, véase abajo
1-72 3—F 5-F

1-73 3-F 4—Cl para RMN, véase abajo
1-74 3—-F 5—Cl para RMN, véase abajo
1-75 3—F 4—Br para RMN, véase abajo
1-76 3—F 5-Br

1-77 3—F 4—|

1-78 3-F 5—1

1-79 3—ClI 4—F Ejemplo de preparacion
1-80 3—Cl 4-Cl para RMN, véase abajo
1-81 3—Cl 5—ClI para RMN, véase abajo
1-82 13=CI A—Br para RMN, véase abajo
1-83 3—ClI 5—Br para RMN, véase abajo
1-84 3—Cl 4 RMN de 'H (de—DMSO): 8,93, d, 2H,

7,07, dd, 1H
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1-85 3—Cl 5-1

1-86 3—Br 4—F

1-87 3-Br 4—Cl para RMN, véase abajo
1-88 3-Br 4—Br para RMN, véase abajo
1-89 3—Br 5—Br para RMN, véase abajo
1-90 3-Br 41

1-91 3-Br 5-1

1-92 3—1 4—F

1-93 3—I 4—Cl

1-94 3—1 4-Br

1-95 31 4|

1-96 31 4|

Tabla 2

N.°de ejemplo |G’ G* |Datos fisicos

2—-01 2—F H

2—-02 2—-F H para RMN, vease abajo
2-03 2-F H

2—04 2—F H para RMN, véase abajo
2-05 2—F H para RMN, véase abajo
2—06 3-F H para RMN, véase abajo
2-07 2-Cl  3-CI 4-Ci H

2—08 2-CI  3-Cl B-CI H

2-09 2-CI  3-CI B-CI H

2—10 2-CI 4-Cl p-Cl H

2—11 2-Cl 4-Cl p6-ClI H

2-12 3-Cl  4-Cl B-CI H para RMN, véase abajo
2-13 2—F 4-Cl |6-F H para RMN, véase abajo
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2-14 2-Cl  4-Cl [5-F H para RMN, véase abajo
2—-15 2-Cl  UY-F S5-F H para RMN, véase abajo
2—16 2—F 4—F 5—-F 3-Cl |para RMN, véase abajo
2—-17 2—F 4—-F 3-Cl  H para RMN, véase abajo
2-18 2-Cl  [3-Cl B-F H
2—-19 3-Cl  4-ClI  [5—CF; H RMN de 'H (ds—DMSO):
8,94, d, 2H, 7,53, t, 1H
2-20 3-ClI  4-CF; B5-ClI H
2-21 3-Cl  4-F 5-Cl H
Tabla 3
Gi
H2
a? . Nz=
c \N'N—%\::}
N.° de ejemplo |G’ G* Datos fisicos
3-01 2—CF; H
3—02 3—CF3 H para RMN, véase abajo
3—-03 4—CF3 H para RMN, véase abajo
3-04 4—CyF5 H
3-05 4—nCsF; H
3-06 4—1C3F7 H
3—-07 4-CH,CH,CF; H
3-08 4—-CH(CH3)CF; H
-13-09 2-CF; 3-CF3
3-10 2-CF; 4—CF3
3—-11 2—CF; 5—CF3 para RMN, véase abajo
3-12 2—CF3 6-CF;
3-13 3—-CF3 4—CF;
3-14 3—CF; 5—CF; para RMN, véase abajo
3-15 4—-CF; 2—F para RMN, véase abajo
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3-16 4—CF3 2—Cl

3-17 4—CF3 2—-Br

3-18 4—CF3 2-1

3-19 4—CF3 3-F

3—20 4—CF; 3—Cl para RMN, véase abajo
- 13-21 4—CF3 3—Br

3-22 4—CF3 S3—I

3—-23 3—CF; 2—Cl para RMN, véase abajo

3—24 3—CF3 4—-Cl para RMN, véase abajo

3—25 3—CF3 5—Cl para RMN, véase abajo, véase

también ejemplos de sintesis
detaliados

3—26 5—-CF; 2—Cl para RMN, véase abajo

3-27 2—CF; 3—ClI

3-28 2—CF; 4—Cl

3—29 2—CF; 5-Cl

3-30 2—CF; 6—ClI

3-31 3—-CF3 4—F para RMN, véase abajo

3-32 3—-CF3 5—F para RMN, véase abajo

3-33 5—CF; 2—Br para RMN, véase abajo

3-34 3—-CF3 2—F para RMN, véase abajo

3-35 3—CF; 4—-Br

Tabla 4

- =
DS

N.° delG' G? Datos fisicos

ejemplo

4—-01 2-OCHF; H

4—02 3-OCHF;, H para RMN, véase abajo
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4-03 4—OCHF, H para RMN, véase abajo
4-04 2—-OCF; H

4—-05 3—OCF; H para RMN, véase abajo
4-06 4—OCF3 H para RMN, véase abajo
4-07 4—OCF.ClI H para RMN, véase abajo
4—08 4—-OCF,Br H

4—09 4—OCF,CF;H H

4-10 4—OCF,CFCIH H para RMN, véase abajo
4—-11 4—OCF,CF3 H

4-12 4—OCH,CF,H H

4-13 4—OCH,CF; H

4—-14 4-OCH,CF,CF,H H

4—15 4-OCH,CF,CF; H

4—-16 3—-OCF,CHFCF; H para RMN, véase abajo
4—-17 2—-OCF; 4—F

4—18 3—OCF3 4—F para RMN, véase abajo
4-19 4—-OCF3 3—F para RMN, véase abajo
4—-20 2-OCF; 4—Cl

4-21 3-OCF; 4—-Cl para RMN, véase abajo
4-22 4—-OCF; 3—Cl

4-23 3-OCF; 5—Cl para RMN, véase abajo
4-24 2—-OCF; 4—Br

4-25 3-OCF3 4—-Br

4—26 4—OCF3 3-Br

4-27 2—-OCF; 4|

4—28 3-OCF3 41

4-29 4—OCF; 3

4-30 4—OCHF; 3-F

4—-31 4—OCHF, 3—Cl

4-32 4—OCHF; 3-Br

4-33 A—OCHF; B

4—-34 3—-0OCF; 4—-OCF; para RMN, véase abajo
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4-35 4—-OCH,CF3 3-F
4—36 4—OCH,CF3 3—ClI 19F: 61,7 s, -74,4 tr, CF;
437 4—OCH,CF3 3—Br
4-38 4—OCH,CF3 3—1
4-39 4—-OCH,CF3 2-F
4—40 4—OCH,CF3 2—Cl
4-41 4—OCH,CF3 2—Br
4-42 4—OCH,CF3 2—1
4-43 5—-0OCF; 2—F para RMN, véase abajo
4—44 5—OCF; 2—Cl
4—45 5—0OCF3 2—Br
4—46 5—OCF; 2—1
4—47 5—OCF; 3-F
4—48 5—0OCF; 3-Cl
4—49 5~-0OCF; 3—Br
4-50 5-OCF; 3—I
4-51 4—OCF3 2—F
4-52 4—-OCF3 2—Cl
4-53 4—OCF3 2—Br
4—-54 4—-OCF3 2—|
4-55 3—-0OCF,ClI H para RMN, véase abajo
Tabla 5
W,
N.° delG' Datos fisicos
ejemplo
5—01 H para RMN, véase abajo
5-02 Me para RMN, véase abajo
5—-03 Et

Ak
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7,8

5-04 nPr

5-05 iPr 1H (dsDMSO): 2,93, 1H; 1,24, 6H:
, iPr

5-06 nBu

5—07 secBu

5-08 iBu

500 By TH (dsDMSO0): 7.32; Bu

5—10 N—CgH11

5—11 n—CeH13

5—18 CH,OMe

5—-19 CH,OEt

5—-20 CH,OH

5—-21 OH

5—22 OMe para RMN, véase abajo

5-23 OEt 1H: 4,07; OCH,

5—24 OnPr

5-25 OiPr 1H: 4,59, 1,37; OiPr

5—26 OnBu

527 OsecBu

5-28 OiBu

5-29 OtBu

5-30 OCH,OMe

5-31 OCH,CH,OMe

5-32 OCHcPr

5-33 OCHacpentilo

5-34 OCH,chexilo

5—-35 Ocpentilo

5-36 Ochexilo

5-37 OCH,CH=CH,

5-38 OCH,CCH

5-39 OCHo;fenilo

5—40 Ofenilo logP 3,22




5—41 O—(4—F—fenilo)
5—42 O—(4—Clfenilo) 1H: 7,04, 7,34, fenoxi
5—43 O—(4-CF3-fenilo)
5—44 O—(2~-CI-4-CF5~fenilo) 19F:-61,4, -62,5, CF,
5—45 O—(4—Me—fenilo)
5—46 0O—(2,4-Cl—fenilo)
o—47 O—(5—Cl-2—piridilo)
5—48 0—(3,5-Cl,—~2—piridilo)
5—49 O—(5—CF3—2—piridilo)
5-50 O—(3-CI-5-CF;—2—piridilo 19F: —61,5, -62,1, CF;
5-51 fenilo
5-52 4—F—fenilo
5-53 4—Cl-fenilo 1H: 7,65, 7,56, 7,49, 7,43, 8H, TH
5—-54 4-Br—fenilo
5-55 2—piridilo
5-56 3—piridilo
5-57 4—piridilo
5—-58 SMe para RMN, véase abajo
5-59 SOMe para RMN, véase abajo
5-60 SO, Me para RMN, véase abajo
5-61 SO,NMe,
5—-62 SCF; para RMN, véase abajo
5-63 SOCF;
5-64 SO,CF;
- 16—65 CHO
5—70 COCHg3;
5—71 CN para RMN, véase abajo
5—72 COON
5-73 COOMe
5—74 COOEt
5-75 CONH;
5-76 CONMe;
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5-77 SiMe;
5-88 Bencilo 1H (dsDMSO): 3,97ppm, CH,
5—-89 NMe, para RMN, véase abajo
Tabla 6
1
NH,
= \ “(ND
F,C SN }w /
N.° deG! Datos fisicos
ejemplo
6—-01 Me para RMN, véase abajo
602 Et
6—-03 nPr
6—04 iPr
6—-05 nBu
6—-06 secBu
6-07 iBu
6—-08 tBu
6-09 n—CsH1
6-10 n—CeH13
6—17 CH,OMe
6—18 CH,OEt
6-19 CH,OH
6—-20 OH
621 OMe
622 OEt
6-23 OnPr
6—24 OiPr
6—25 OnBu
6—26 OsecBu




-70-

627 OiBu

6-28 OtBu

6-29 OCH,OMe

6-30 OCH,CH,OMe

6—31 OCH,cPr

6—-32 OCHacpentilo

6—-33 OCH_chexilo

6—-34 Ocpentilo

6—35 Ochexilo

6-36 OCH,CH=CH,

6-37 OCH,CCH

6-38 OCHoafenilo

6—39 Ofenilo

6—40 O—(4-F—fenilo)

6—41 O—(4—Cl—fenilo)
6-42 O—(4—CFs—fenilo)
6—43 O—(2—CIl-4—CF3;-fenilo)
6—44 O—(4—Me—fenilo)
6—45 O—(2,4—Cl—fenilo)
6—46 O—(5-Cl-2—piridilo)
6—47 0—(3,5-Cl,—2—piridilo)
648 O—(5—CF3—2—piridilo)
6—49 O~(3—CI-5-CF3—2—piridilo)
6—-50 fenilo

6-51 4—F—fenilo

6-52 4—Clfenilo

6—-53 4—Br—fenilo

6—54 2—piridilo

6—-55 3—piridilo

6—56 4—piridilo

6-57 SMe

6-58 SOMe
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6-59 SO,Me

6-60 SO,NMe,

6—61 SCF; para RMN, véase abajo
6-62 SOCF;

6-63 SO,CF;

664 CHO

6-69 COCH;

670 CN para RMN, véase abajo
6—71 COON

6—72 COOMe para RMN, véase abajo
673 COOEt

6—74 CONH;

6—75 CONMe;

6-76 SiMe;

677 NMe, para RMN, véase abajo
6—78 NO, para RMN, véase abajo
Tabla 7

G‘
NH,
N
FC SN

N.°de ejemplo G Datos fisicos
7-01 Me para RMN, véase abajo
7-02 Et para RMN, véase abajo
7-03 nPr
7-04 iPr
7—05 nBu
7—06 secBu
7-07 iBu
7—08 tBu
7-09 ~ In—=CsHy4
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7-10 n—CsH13

7-17 CH,OMe

7-18 CH,OEt

7—-19 CH,OH

7—-20 OH

721 OMe

7—22 OEt

7—23 OnPr

7—24 OiPr

7—25 OnBu

/—26 OsecBu

/—27 OiBu

7—28 OtBu

7-29 OCH,OMe

7-30 OCH,CH,OMe
7-31 OCH_cPr

7—-32 OCHcpentilo
7-33 OCHachexilo

7-34 Ocpentilo

7—-35 Ochexilo

7-36 OCH,CH=CH,
7-37 OCH,CCH

7-38 OCH:fenilo

7-39 Ofenilo

7—40 O—(4—F—fenilo)
7—41 O-(4—Cl—fenilo)
7—42 O-(4—CF3s—fenilo)
7—43 O—-(2—Cl-4-CF3—fenilo)
7—44 O—(4—Me—fenilo)
7—45 0—(2,4—Cl,—fenilo)
746 O—(5—Cl-2—piridilo)
747 0—(3,5-Cl,—2—piridilo)
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7—48 O—(5—CF3—2—piridilo)
7—49 O—(3—CI-5—CF3—2—piridilo)
7-50 fenilo

7-51 4—F—fenilo
7-52 4—Cl-fenilo
7-53 4—Br—fenilo
7-54 2—piridilo
7-55 3—piridilo
7—-56 4—piridilo
7-57 SMe

7-58 SOMe
7-59 SO,Me
7—60 SO,NMe,
7—61 SCF3

7—62 SOCF;
7—63 SO,CF;
7—64 CHO

7—-69 COCHj;
7—70 CN

7—71 COOH
7—72 COOMe
7-73 COOEt
7—74 CONH,
7—75 CONMe,
7—76 SiMe;
Tabla 8

N.°

deG'

Datos fisicos

A
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ejemplo

8-01 2—Me 3—-Me H

8-02 2—-Me 4—Me H

8-03 2—Me 5—-Me H

8-04 2—-Me 6—-Me H

8-05 3-Me 4-Me H para RMN, véase abajo
8—06 3—Me 5—Me H para RMN, véase abajo
8-07 2—OMe 3—-OMe H

8-08 2—OMe 4—-OMe H

8-09 2—OMe 5-OMe H

8-10 2—-OMe 6—-OMe H

8—-11 3—OMe 4-OMe H 1H: 3,89, 3,92 ppm, OMe
8-12 3-OMe 5-OMe H

8-13 2—Me 3-Me 4—Me

8—14 2—Me 3-Me 5—-Me

8-15 2—Me 3-Me 6—-Me

8-16 2—-Me 4—Me 5-Me

8-17. 2—-Me 4—Me 6—-Me

8—18 3-Me 4—-Me 5—Me

8-19 2—-OMe 3-OMe 4—OMe

8-20 2—OMe 3-OMe 5-OMe

8-21 2—-OMe 3-OMe 6—OMe

8-22 2—-OMe 4—OMe 5-OMe

823 2-OMe A—OMe 6-OMe

8-24 3-OMe 4—OMe 5-OMe |1H: 6,63 ppm, PhH
8-25 3—-F 4-OMe H para RMN, véase abajo
8-26 3—ClI 4—-OMe H para RMN, véase abajo
8—27 3-Br 4-OMe H para RMN, véase abajo
8—28 31 4—OMe H

829 3-F 4—OEt H

8-30 3-Cl 4—OEt H 1H: 7,00, 7,24, 7,42 ppm,

PhH
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8-31 3-Br 4—-OEt H 1H: 4,16 ppm, OCH,
8-32 3-I 4—OEt H

8-33 3-F 4—-OMe 5—F para RMN, véase abajo
8-34 3—Cl 4—-OMe 5—CI

8-35 3-Br 4—-OMe 5—Br

8-36 S| 4—OMe 5—|

8-37 3—F 4-OFEt 5—F

8-38 3—CI 4—OEt 5—ClI

8-39 3-Br 4-OEt 5-Br

8—40 3—I 4-OEt 51

8—41 4—-F 3-OPh H para RMN, véase abajo
8—42 3—-F 5—Me H para RMN, véase abajo
8—43 3—F 4—Me H para RMN, véase abajo
8—44 2—-OMe 5-Br H para RMN, véase abajo
8—45 3—-OMe 4-Me H para RMN, véase abajo
8-46 3~OMe 5—-Me H

8—47 2—OMe 5—-Me H

8—48 2—OMe 5—Cl H para RMN, véase abajo
8—49 2—-OMe 5-F H

8-50 2-F 5-OMe H

8-51 2—Cl 5-OMe H

8-52 2—Br 5—-OMe H

8-53 2—I 5-OMe H ,

854 2—ClI 4—-Me 5—Cl para RMN, véase abajo
8-55 2—Br 4—-Me 5-Br

856 2—Cl 4-OMe 5-Cl

8-57 2—-Br 4—-OMe 5—~Cl

8-58 2—ClI 4—Me 6-Cl

8-59 2—Br 4—-Me 6-Br

8—-60 2—ClI 4—OMe 6—-Cl

8—61 2—Br 4—-OMe 6—Br

8-62 2—Cl 3-OMe 4-OMe |para RMN, véase abajo
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8-63 2—-Br 3-OMe 4—-OMe
8—64 2—F 3-OMe 4—OMe
8—65 2—F 3—F 4—-OMe para RMN, véase abajo
8-66 4—OCHF, 3-OMe H para RMN, véase abajo
8—67 2—F 4—-OMe 5—-OMe
8-68 2—Cl 4—OMe o-OMe [1H: 6,85, 6,99 ppm, PhH
8—-69 2—Br 4—OMe o—OMe [1H: 6,85, 7,14 ppm, PhH
8—70 2—| 4—-OMe 5—OMe
8—71 2-OMe 4—F H
8—72 2—-OMe 4—Cl H
8—73 2—OMe 4—-Br H 19F: -62,2 ppm, CF3
8—74 2—-OMe 4 H
8—75 2—OEt 4—F H
876 D_OFT 4—Cl H
877 2—-OEt 4—Br
8—78 2—OEt A4 H
8—79 3-OMe 4—F
8-80 3-OMe 4—Cl H
8-81 3—-OMe 4—-Br H
8-82 3-OMe 4—| H para RMN, véase abajo
8-83 3—-OEt 4—F H
8-84 3—OEt 4—Cl H
8~85 3-OEt 4—Br H
8-86 3-OEt 4~ H
1887 3-F 4—-OnPr H
8—88 3—ClI 4—-OnPr H para RMN, véase abajo
8-89 3-Br 4—-OnPr H 1H: 4,03, 1,86, 1,10 ppm,
nPrO
8—90 3-I 4—-OnPr H
8-91 3—-F 4—OiPr H
8-92 3-Cl 4—-OiPr H RMN, véase descripcion

detallada de la sintesis
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8-93 3-Br 4—OiPr H

8-94 31 4-OiPr H

8-95 3—F 4—-OnBu H

8—96 3—ClI 4—-OnBu H para RMN, véase abajo

8—97 3-Br 4—-OnBu H

8-98 3—I 4—OnBu H

8—-99 3—F 4—-OsecBu H

8—100 3—Cl 4—OsecBu H

8-101 3—Br 4—OsecBu H

8-102 31 4—OsecBu H

8-103 3—F 4—-0iBu H

8-104 3-Cl 4—-0iBu H

8-105 3-Br 4—-0iBu H

8-106 31 4—OiBu H

8-107 3,4—(0O-CH,—CH,-0) 5—Cl para RMN, véase abajo

8—-108 2—-OMe 5—OCF; H para RMN, véase abajo

8-109 3—-OMe 4—-OnPr H RMN de 'H (ds—DMSO):
0,99, 1,74, 3,95 ppm,
OnPr

8-110 3—-OMe 4-OFEt H RMN de "H (de—DMSOY:
1,35, 4,05 ppm, OEt

8—-111 3-OMe 5—CF3 H para RMN, véase abajo

8-112 3—-OFEt 5—CF3 H para RMN, véase abajo

8-113 3—-OFEt 5—F H para RMN, véase abajo

Tabla 9

G‘I

NH,
ot ot Nz
W,
FCO N :

N.° de ejemplo

G|+G£

Datos fisicos

0-01

2,3—C3Hg

f(ﬂ
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9-02 3,4—C3Hs

9-03 2,3-C4Hs

9-04 3,4—C4Hg 1H (DMSO): 7,11, 725 ppm, PhH
9-05 2,3-OCH,0

9-06 3,4—OCH,0 para RMN, véase abajo
9-07 2,3-OC,H,0

9--09 3,4—0C,H,40 para RMN, véase abajo
9-09 2,3-OC,H,4

9-10 3,4—0C,H,

9-11 2,3—-C,H40

9-12 3,4—-C,H40

9-13 2,3—OCF,0

9-14 3,4-0OCF,0

Tabla 10

G‘l
Ne=
)
N.° de ejemplo  [R® G* G’ Datos fisicos
10-01 N(CH.Ph), H H H
10-02 N(CH2Ph), 2—F H H
10-03 N(CHPh), 3—F H H
10-04 N(CH,Ph); 4—F H H
10-05 N(CH,PR),  P—CI = H
10-06 N(CH2Ph), 3—ClI H H
10-07 N(CH2Ph), 4—Cl H H
10-08 N(CH,Ph), 2-Br H H
10-09 N(CH2Ph), 3—Br H H
10-10 N(CH.Ph), 4-Br H H
10-11 N(CH,Ph), 2—| H H

0l
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10-12 N(CH2Ph), 3—I H H
10-13 N(CH.Ph), A1 H H para RMN, véase
abajo
10-14 N(CH2Ph), 2—Cl 3—Cl H
10-15 N(CH,Ph), 2—ClI 4—Cl H
10-16 N(CH,Ph), 2—Cl 5-—Cl H
10-17 N(CH2Ph), 2—Cl 6—Cl H
10-18 N(CH,Ph), 2—Cl 4—F H
10-19 N(CH,Ph), 3—Cl 4—Cl H
10-20 N(CH,Ph), 3—Cl 5-Cl H
10-21 N(CH,Ph), 3-CF;  4-ClI H para RMN, véase
abajo
10-22 N(CH2Ph), 3—F 4—-OMe [b-F para RMN, véase
abajo
10-23 N(CH2Ph), 3—-OCHF, H H para RMN, véase
abajo
10-24 N(CH,Ph); 3—F 4-OMe H para RMN, véase
| abajo
10-25 N(CH,Ph), 4-SMe H H para RMN, véase
abajo
10-26 N(CH2Ph), 3-OCF; 4-Cl H para RMN, véase
abajo
10-27 N(CH,Ph), 2—F 3—ClI H para RMN, véase
abajo
10-28 N(CH2Ph), 4—OCHF,; H H para RMN, véase
abajo
10-29 N(CH;Ph), 3—-Cl 4—F H para RMN, véase

abajo

Tabla 11

qO{
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N.° delG’ Datos fisicos

ejemplo

11-01 H

11-02 2-F

11-03 3-F

11-04 4—F

11-05 2—Cl

11-06 3—CI

11-07 4—Cl para RMN, véase
abajo

11-08 2-Br H

11-09 3-Br H

11-10 4—Br H 19F: —61,85 ppm

11-11 2—| H

11-12 3—I H

11-13 4 3—I

11-14 2—F 3-F

11-15 2-F 4—F

11-16 2—F 5-F

11-17 2—F 6—F

11-18 2—-F 3—-Cl

11-19 2—-F 4—ClI

11-20 2—E 5—Cl

11-21 2—F 6—Cl

11-22 2—F 3-Br

11-23 2—F 4—Br

11-24 2—F 5-Br

11-25 2—F 6—Br

11-26 2—F 3—I
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11-27 2—F A4—|
11-28 2—F 5—|
11-29 2—F 6!
11-30 2—Cl 3—F
11-31 2—ClI 4—F
11-32 2—Cl 5—-F
11-33 2—Cl 3-ClI
11-34 2—ClI 4—Cl
11-35 2—Cl 5—Cl
11-36 2—Cl 6—CI
11-37 2—Cl 3-Br
11-38 2—Cl 4—Br
11-39 2—Cl 5-Br
1140 2—Cl 6—-Br
1141 2—ClI 3-I
1142 2—Cl 41
1143 2—CI 5-1
1144 2—ClI 6|
11-45 2—-Br 3-F
1146 2-Br 4—F
1147 2—-Br 5-F
1148 2—Br 3—Cl
1149 2—Br 4—Cl
11-50 2—Br 5—Cl
11-51 2—Br 3-Br
11-52 2—Br 4-Br
11-53 2—Br 5-Br
11-54 2—Br 6—Br
11-55 2—Br 3—I
11-56 2—Br 4
11-57 2—Br 5—I
11-58 2—Br 6—I
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11-59 2—| 3-F
11-60 2 4—F
11-61 2| 5—F
11-62 2—| 3—Cl
11-63 2~ 4—Cl
11-64 2| 5-Cl
11-65 2—| 3-Br
11-66 2-| 4—Br
11-67 2—| 5—Br
11-68 2—1 3—I
11-69 2-1 4—I
11-70 2] 5
11-71 2—I 61
11-72 3—F 4—F
11-73 3—F 5—F
11-74 3-F 4-Cl
11-75 3—F 5—Cl
11-76 3—F 4—Br
11-77 3-F 5-Br
11-78 3—F 41
11-79 3—F 51
11-80 3—Cl 4—F
11-81 3—Cl 4—Cl
11-82 3—Cl 5-ClI para RMN, véase
abajo

11-83 3—Cl 4—Br
11-84 3—Cl 5-Br
11-85 3—CI 4|
11-86 3—Cl 51
11-87 3-Br 4—F
11-88 3—Br 4—Cl
11-89 3—Br 4—-Br
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11-90 3-Br 5—Br

11-91 3-Br 4—|

11-92 3—Br oI

11-93 3—1 4—F

11-94 3—I 4—Cl

11-95 3-1 4—Br

11-96 K 41

11-97 3l 4|

Tabla 12

N.° deG’ G* G> |Datos fisicos
ejemplo

12-01 H H H

12-02 2—F H H

12-03 3-F H H

12-04 4—F H H

12-05 2—ClI H H

12-06 3—Cl H H

12-07 4—-Cl H H para RMN, véase abajo
12-08 2—-Br H H

12-09 3-Br H H

12-10 4—Br H H

12-11 2—I H H

12-12 3—I H H para RMN, véase abajo
12-13 4 H H

12-14 2-F 3—F H

12-15 2—F 4—F H

12-16 2—F 5-F H




-84-

12-17 2—F 6-F H
12-18 2—F 3-Cl H para RMN, véase abajo
12-19 2—F 4-Cl H
12-20 2-F 5-ClI H
12-21 2—F 6-Cl H
12-22 2—F 3-Br H
12-23 2—F 4-Br H
12-24 2—F 5-Br |H
12-25 2—F 6-Br H
12-26 2—F 31 H
12-27 2-F 41 H
12-28 2—F 5—I H
12-29 2—F 6| H
12-30 2—Cl 3-F H
12-31 2—Cl 4-F H
12-32 2—Cl 5-F H
12-33 2—Cl 3-ClI  H
12-34 2—Cl 4-Cl H
12-35 2—Cl 5-CI H
12-36 2—Cl 6-Cl H
12-37 2—CI 3-Br H
12-38 2—Cl . 4-Br H
12-39 2—Cl 5-Br H
12—-40 2—Cl 6-Br [H
1241 2-Cl 3—I H
1242 2—C AT H
1243 2—Cl 51 H
1244 2—Cl 6| H
1245 2—Br 3-F H
12—-46 2—Br 4—F H
1247 2-Br 5-F H
1248  [2-Br 3-ClI H
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12—49 2—Br 4—CI H
12-50 2—Br 5-CI H
12-51 2—Br 3-Br H
12-52 2—Br 4-Br |H
12-53 2—Br 5—Br [H
12-54 2—Br 6-Br H
12-55 2—Br 31 H
12-56 2—Br 41 H
12-57 2—Br 51 H
12-58 2—Br 5 H
12-59 21 3-F H
12-60 2-1 4A-F  H
12-61 2—1 5-F H
1262 2—1 3-Cl H
12-63 2-1 4—CI H
12-64 2—1 5-CI H
12-65 2-1 3-Br H
12-66 21 4_Br H
1267 21 5Br H
12-68 21 3-T  H
12-69 2-1 4] H
12-70 2—1 51 H
12-71 2-1 61 H
1272 3—F 4A-F H
12-73 3—F 5-F H
12-74 [3-F 4—Ci H
12-75 3—F 5-CI  H
12-76 3—F 4-Br H
12-77 3—F 5-Br H
12-78 3—F 4] H
12=79 3—F 51 H
12-80 3—ClI 4—F H para RMN, véase abajo




12-81 3—Cl 4-Cl H

12-82 3—ClI 5-Cl H para RMN, véase abajo
12-83 3—Cl 4-Br H

12-84 3—Cl 5-Br |H

12-85 3-Cl 4 H

12-86 3—Cl 5—1 H

12-87 3-Br 4—F H

12-88 3-Br 4-Cl H

12-89 3—Br 4-Br [H

12-90 3-Br 5-Br H

12-91 3-Br 4| H

12-92 3-Br 51 H

12-93 31 4-F H

12-94 31 4-ClI H

12-95 31 4-Br H

12-96 3—I 4 H

12-97 3—1 41 H

12-98 3—F 4-OMe 5-F |para RMN, véase abajo
12-99 3-CF3 4-Cl H para RMN, véase abajo
12-100 4-SMe H H para RMN, véase abajo
12-101 3-F 4—OMe H para RMN, véase abajo
12-102 3-OCHF, H H para RMN, véase abajo
12-103 4-OCHF, H H para RMN, véase abajo
12-104 3-OMe 4-Me H para RMN, véase abajo
Tabla 13

N.° deG'’ G & R? Datos fisicos

ejemplo
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13-01 H H H  |NMe,
13-02 D—F H H  |NMe;
13-03 3-F H H  |NMe;
13-04 A—F H H  |NMe;
13-05 2-Cl  H H  |NMe;
13-06 3-CI  H H  |NMe;,
13-07 4—CT  H |H  |NMe,
13-08 2-Br H |H  |NMe;
13-09 3-Br H H  |NMe,
13-10 4ABr H |H  |NMe;
13—11 21 H H  |NMe;
13-12 3 H  H  |NMe;
13-13 4] H H  |NMe;
13-14 2_CI _B=CI H _ |NMe;
13-15 2-Cl 4-Cl H _ |NMe,
13-16 2-Cl 5—CI H  |NMe;
13-17 2-CI _b-CI H  |NMe,
1318 3-CI  4—Cl H  |NMe;
13-19 3-CI p-Cl H  |NMe; para RMN, véase
abajo
13-20 H H H  |NEL
13-21 2—F H H  NEG
13-22 3-F H H  NEL
13-23 A—F H H  |NEG
13-24 2-Cl  H |H |NEG
13-25 3-CI  H |H |NEG
13-26 4—CI H H  |NEGL
13=27 ?>Br H H  NEGL
13-28 3Br H H  |NEh
13-29 4—Br |H H  |NEG
13-30 21 H |H  |NEG
13-31 3—I H H NEt, para RMN, véase




abajo
13-32 4| H H NEt; para RMN, véase

abajo
13-33 2—Cl 3-Cl H NEt,
13-34 2—Cl 4-Cl H NEt;
13-35 2—Cl 5-CI H NEt,
13-36 2—Cl 6-Cl H NEt,
13-37 3—Cl 4-Cl H NEt;
13-38 3—ClI 5-CI H NEt,
13-39 H H H NMeEt
13-40 2—F H H NMeEt
1341 3-F H H NMeEt
1342 4—-F H H NMeEt
1343 2—Cl H H NMekEt
13-44 3-Cl H H NMeEt
1345 4—Cl H H NMeEt
1346 2—Br H H NMekEt
13-47 3-Br H H NMeEt
1348 4—Br H H NMeEt
1349 2—1 H H NMekEt
13-50 3-1 H H NMeEt
13-51 4| H H NMeEt
13-52 2—Cl 3-Cl H NMeEt
13-53 2—Cl 4-Cl H NMeEt
13-54 2—Cl 5-CI H NMeEt
13-55 2—Cl 6-Cl H NMeEt
13-56 3—ClI 4-Cl H NMekEt
13-57 3-ClI 5-ClI H NMeEt
13-58 H H H N(C4Hs)
13-59 2—F H H N(C4Hs)
13-60 3—F H H N(C4Hs)
13-61 4—F H H N(C4Hs)
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13-62 2—Cl H H N(C4Hs)
13-63 3—-Cl H H N(C4Hs)
13-64 4—Cl H H N(C4Hs)
13-65 2—Br H H N(C4Hs)
1366 B-Br H H  NC:Hy)
13-67 4—Br H H N(C4Hs)
368 P H H  N(CiHy
13-69 31 H H N(C,Hs)
13-70 4—| H H N(C4Hs)
13-71 2—Cl 3-Cl H N(C4Hs)
13-72 2—Cl 4-Cl H N(C4Hs)
373 2l B=Cl H  N(CaFlg)
1374 2=CT _Bp=CT H  IN(CaHa)
1375 B=Cl B=CT H  N(CaFg)
1376 BCl B=Cl H  N(CaiHa)
13-77 H H H N(CsH1o)
13-78 2—F H H N(CsH1o)
13-79 3—F H H N(CsH10)
13-80 4—F H H N(CsH10)
13-81 2—Cl H H N(CsH1o)
13-82 3—Cl H H N(CsH1o)
13-83 4—Cl H H N(CsH1g)
13-84 2—Br H H N(CsH10)
13-85 3—Br H H N(CsH10)
13-86 4—Br H H N(CsH10)
13-87 2—| H H N(CsH10)
13-88 3 H H N(CsH1o)
13-89 4—| H H N(CsH1p)
13-90 2—Cl 3-Cl H N(CsH1o)
13-91 2—ClI 4—-Cl |H N(CsH1o)
13-92 2—ClI 5—-Cl H N(CsH1o)
1393 2=CT_6=CT H  N(CsHo)




13-94 3—ClI 4-Cl H N(CsH10)

13-95 3—Cl 5-Cl H N(CsH1o)

13-96 H H H N(C,H,OC,H,)

13-97 2-F H H N(C,HsOC,H,)

13-98 3-F H H N(C;HsOC,H,)

13-99 4—F H H N(C,H;,OC,H,)

13-100 2—Cl H H N(C2H;,OC,H,)

13-101 3—ClI H H N(C,H4OC2H,)

13-102 4—Cl H H N(C,H4OC2H,)

13-103 2—Br H H N(CoH,OC,H,)

13-104 3—-Br H H N(C,H4OC,H,)

13-105 4—Br H H N(C,H,OC,H,)

13-106 2—| H H N(C,HsOC,H,)

13-107 3—I H H N(C,HsOC,H,)

13-108 4| H H N(C,H40OC2H,)

13-109 2—Cl 3-Cl H N(C,HsOC,H,)

13-110 2—Cl 4-Cl H N(C2H4OC,H,)

13-111 2—Cl 5-Cl H N(C,H4sOC,H,)

13-112 2—Cl 6-Cl H N(C2H4OC;H,)

13-113 3-ClI 4-Cl H N(C,H4sOC,H,)

13-114 3—Cl 5-ClI H N(C,H4OC3H,)

13-115 3-Cl 4-F  H NEt, para RMN, véase
abajo

13-116 3—OCF; 4-Cl H NEt, para RMN, véase
abajo

13117 3-F 4— 5—-F INEt; para RMN, veéase

OMe abajo

13-118 3—Cl 5-CI H N(C,H4CH(CH3)C3H4) para RMN, véase

abajo

Tabla 14
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N.° de Datos fisicos
ejemplo

14-01 H H Cl

14-02 2-F H Cl

14-03 3-F H Cl

14-04 4-F H Cl

14-05 2—CI H Cl

1406  B-CIH Cl JogP = 3,88
14-07 4—-Cl H Cl \véase el Ejemplo de preparacion
14-08 2—Br [H Cl

14-09 3-Br H Cl

14-10 4-Br H Cl

14-11 2-1 H Cl

14-12 3-1 H Cl

14-13 4-1 H Cl

14-14 2-Cl 3-Cl [CI

14-15 2-Cl 4—CI [CI

14-16 2-Cl 5—Cl [CI

14-17 2—-Cl 6-Cl [CI

14-18 3-Cl 4-Cl  [CI para RMN, véase abajo
14-19 3-Cl 6-Cl [CI

14-20 H H Br

14-21 2-F H Br

14-22 3-F H Br

14-23 4-F H Br

14-24 2-Cl H Br

14-25 3-CI H Br JlogP = 3,89
14-26 4—CI H Br

W1
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14-27 2—-Br H Br

14-28 3-Br H Br

14-29 4—Br H Br logP 3,75
14-30 2-1 H Br

14-31 3-1 H Br

14-32 a-1 H Br

14-33 2—Cl 3-CI PBr

14-34 2-Cl 4—Cl  Br

14-35 2—-Cl 5-ClI  Br

14-36 2-Cl| 6-ClI Br

14-37 3—-Cl 4—Cl  |Br jpara RMN, véase abajo
14-38 3-Cl 5-CI Br [logP = 4,62
14-39 H H I

14—40 2-F H I

14-41 3—F H I

1442 4-F H I

1443 2-CI'H T

14-44 3-Cl H I llogP =3,78
14-45 4-Cl H I

14—46 2—Br H |

1447 3-Br H [

14-48 4—Br H I

14—49 2—-1 H I

14-50 3—-1 H [

14-51 4—1 H I

14-52 2-Cl [3-CI |

14-53 2-Cl 4-CI |

14-54 2—Cl p—CI |

14-55  2-CI 6-CI |l

14-56 3-Cl 4-Cl |1 [logP =4,39
14-57 3-ClI 5-Cl | logP = 4,51
14-58 3—Cl 5-CF; |Br logP = 4,64
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14-59 3—Cl 5-CF; || |logP = 4,39

Tabla 15
= N=
M)

N.° delG’ G’ R Datos fisicos

ejemplo

15-01 H H CH.F

15-02 2—F H CH,F

15-03 3-F H CH.F

15-04 4—F H CH,F

15-05 2—Cl H CH,F

15-06 3—Cl H CH.F

15-07 4—Cl H CH3F para RMN, véase abajo

15-08 2-Br H CH,F

509  B-Br  H CHF

15-10 4—Br H CH,F

15-11 2~ H CH,F

15-12 31 H CH,F

15-13 4| H CH,F

15-14 2—CI 3—Cl CH,F

15-15 2—Cl 4—Cl CH,F

15-16 2—Cl 5—Cl CH,F

15-17 2—Cl 6-Cl CH.F

15-18 3—Cl 4—Cl CH,F

15-19 3—Cl 5—Cl CH,F para RMN, véase abajo

15-20 H H CHF;

15-21 2—F H CHF;

15-22 3-F H CHF>

15-23 4—F H CHF;

W\



15-24 2—Cl H CHF,
15-25 3—ClI H CHF,
15-26 4—ClI H CHF,
16-27 2—-Br H CHF,
15-28 3-Br H CHF,
15-29 4—Br H CHF,
15-30 2—1 H CHF;
15-31 3—1 H CHF,
16-32 4— H CHF,
15-33 2—Cl 3—Cl CHF,
15-34 2—ClI 4—Cl CHF;
15-35 2—Cl 5-ClI CHF,
15-36 2—ClI 6—ClI CHF,
15-37 3~Cl 4—Cl CHF,
15-38 3—ClI 5—Cl CHF> para RMN, véase abajo
16-39 H H CCIF,
1540 2—F H CCIF;
1541 3—F H CCIF,
1642 4—F H CCIF;
15-43 2—ClI H CCIF;
1544 3—Cl H CCIF,
1545 4—Cl H CCIF, para RMN, véase abajo
15-46 2—-Br H CCIF;
15-47 3-Br H CCIF;
15-48 A4—-Br H CCIF, para RMN, véase abajo
1549 2—| H CCIF;
15-50 3—I H CCIF,
15-51 4| H CCIF; para RMN, véase abajo
15-52 2—ClI 3-ClI CCIF,
15-53 2—Cl 4—Cl CCIF,
15-54 2—Cl 5—ClI CCIF,
15-55 2—Cl 6—ClI CCIF,
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15-56 3—Cl 4—ClI CCIF,
15-57 3-Cl 5—Cl CCIF; para RMN, vease abajo
15-58 H H CCLF
15-59 2—E H CCILF
15-60 3-F H CCIlLF
15-61 4—F H CCIlLF
156-62 2—ClI H CCIF
15-63 3-ClI H CClF
15-64 4—Cl H CCILF
1565 2—Br H CCLF
1566 3—Br H CCIloF
15-67 4—Br H CCLF
15-68 2—| H CCLF
15-69 3 H CCILF
15-70 4 H CCI;F
16-71 2—Cl 3—Cl CChLF
15-72 2—Cl 4—Cl CClLF
15-73 2—Cl 5-ClI CCILF
15-74 2—Cl 6—ClI CCIoF
15-75 3—Cl 4—Cl CCI,F
15-76 3—Cl 5-Cl CCI2F
15-77 H H CCI,F
15-78 2-F H CHCIF
15-79 3-F H CHCIF
15-80 4—-F H CHCIF
15-81 2—Cl H CHCIF
15-82 3—ClI H CHCIF
15-83 4—Cl H CHCIF
15-84 2-Br H CHCIF
15-85 3—Br H CHCIF
15-86 4—Br H CHCIF
15-87 2—1 H CHCIF

0N
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15-88 3| H CHCIF
15-89 4| H CHCIF
15-90 2—Cl 3—Cl CHCIF
15-91 2—Cl 4—Cl CHCIF
15-92 2—Cl 5—ClI CHCIF
15-93 2—Cl 6-Cl CHCIF
15-94 3—Cl 4—ClI CHCIF
15-95 3—Cl 5—Cl CHCIF para RMN, véase abajo
15-96 H H CBrF,
15-97 2—F H CBrF,
15-98 3—F H CBrF,
15-99 4-F H CBrF;
15-100 2—Cl H CBrF,
15-101 3—ClI H CBrF;
15-102 4—Cl H CBrF,
15-103 2-Br H CBrF,
15-104 3-Br H CBrF,
15-105 4—Br H CBrF, para RMN, véase abajo
15-106 2—1 H CBrF,
15-107 3—| H CBrF;
15-108 4| H CBrk, para RMN, véase abajo
15-109 2—Cl 3-ClI CBrF;
15-110 2—Cl 4—Cl CBrF;
15-111 2—Cl 5—Cl CBrF,
15-112 2—Cl 6-ClI CBrF,
15-113 3-Cl 4—Cl CBrF;
15-114 3-ClI 5—Cl CBrF, para RMN, véase abajo
15-115 H H CBraF
15-116 2—F H CBryF
15-117 3-F H CBrF
15-118 4—F H CBr,F
15-119 2—Cl H CBroF

P
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15-120 3-Cl H CBroF
15-121 4-Cl H CBraF
15-122 2-BC H CBrF
15-123 3-Br H CBraF
15-124 4-Br H CBroF
15-125 2—1 H CBraF
15-126 31 H CBraF
15-127 41 H CBraF
15-128 2—-Cl 3—ClI CBraF
15-129 2—Cl 4—Cl CBroF
15-130 2—Cl 5-Cl CBroF
15-131 2—Cl 6—Cl CBraF
15-132 3—Cl 4-ClI CBr,F
15-133 3-Cl 5—Cl CBrF
15-134 H H CHBrF
15-135 2—F H CHBrF
15-136 3-F H CHBrF
15-137 4—F H CHBrF
15-138 2—Cl H CHBrfF
15-139 3—Cl H CHBrF
15-140 4—Cl H CHBrF
15-141 2-Br H CHBrF
15-142 3-Br H CHBrF
15-143 4-Br H CHBrF
15-144 2 H CHBrF
15-145 31 H CHBrF
15-146 4| H CHBrF
15-147 2-Cl 3—Cl CHBrF
15-148 2—Cl 4-ClI CHBrF
15-149 2—Cl 5-Cl CHBrF
15-150 2—Cl 6—Cl CHBrF
15-151 3—Cl 4—Cl CHBrF
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15-152 3—ClI 5-Cl CHBrF
16-153 3-OCF; W-Cl CCIF; para RMN, véase abajo
15-154 3-OCF; 4-Cl CBrF, para RMN, véase abajo
15-155 3-CF;  W4-ClI CCIF; para RMN, véase abajo
15-156 3-CF;  4-CI CBrF, para RMN, véase abajo
15-167 3-Br 5—-Br CCIF, para RMN, véase abajo
15-158 3—-Br 5—-Br CBrF, para RMN, véase abajo
15-159 3—ClI 5-0OCF; |CCIF, para RMN, véase abajo
15-160 3—ClI 4—Br CCIF, para RMN, véase abajo
15-161 3—Cl 5—CF3 CCIF; para RMN, véase abajo
15-162 3—Cl 5-CF3 CBrF, para RMN, véase abajo
15-163 3—-CF3 5—CF; CCIF; para RMN, véase abajo
15-164 3—CF; 5-CF3 CBrF, para RMN, véase abajo
15-165 3—F 5—CF3 CCIF; para RMN, véase abajo
15-166 3—-F 5—-CF3 CBrF, para RMN, véase abajo
15-167 3—Cl 5—CF3 CH,F para RMN, véase abajo
15-168 3—ClI 4—Br CF,Br para RMN, véase abajo
15-169 3—Cl 5—0CF; [CF.Br para RMN, véase abajo
15-170 3—Cl 5—-CF3; CCI;F
15-171 3-Cl 4—CF3 CCIF
15-172 3-CF3 5-CF; CCIyF
15-173 2—F 4—Br CCIF;
15-174 2—F 4—Br CBrF,
15-175 2—F 4-Br CClyF
15-176 2—Cl 4—Br CCIF;
15-177 2—Cl 4—Br CBrF;
15-178 2—ClI 4—Br CCIoF
15-179 3-ClI 4—Br CCIF;
15-180 3—ClI 4—Br CBrF;
15-181 3—ClI 4—Br CCIF
15-182 3—Cl 5-Br CCIF;
15-183 3—ClI 5—Br CBrF;
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15-184 3-Cl 5-Br CCIF

15-185 3-CF;  |4-Br CCIF;

15-186 3-CF;  4-Br CBrF;

15-187 3-CF;  4-Br CCl2F

15-188 3—ClI 4—| CCIF,
15-189 3-Cl 4—] CBrF,
15-190 3—-Cl 4—| CCILF
Tabla 16

N.° delG’ G° R Datos fisicos

ejemplo

16-01 H H Me

16-02 [2-F H |Me

16-03 [B-F H iMe

16-04 4-F H lMe para RMN, véase abajo
16-05 2—Cl H ‘Me para RMN, véase abajo
16-06 3—-ClI H |Me para RMN, véase abajo
16-07 @-CI H IMe para RMN, véase abajo
16-08 2—Br H Me

16-09 3—-Br H Me

16-10  |4-Br H IMe

16-11 21 H IMe

16-12 3—I H ‘Me

16-13 4 H lMe

16-14 2—ClI 3—Cl IMe

16-15 2—ClI 4—ClI |Me para RMN, vease abajo
16-16 2—Cl 5—Cl lMe

16-17 2—ClI 6—Cl |Me
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16-18 2—Cl 4—F lMe logP = 1,71

16-19 3-Cl 4—Cl |Me

16-20 3-Cl 5-Cl Me

16-21 H H Et

16-22 2—F H Et

16-23 3-F H Et

16-24 4—-F H Et

16-25 2—ClI H Et

16-26 3-Cl H Et

16-27 4-Cl  |H Et

1628 2-Br H Et

16-29 3-Br H Et

16-30 4—-Br H Et 1H (DMSO): 1,08, 2,56 ppm, Et
16-31 2—I H Et

16-32 31 H Et

16-33 4—| H Et

16-34 2—Cl 3-Cl [Et

16-35 2—Cl 4—-Cl |Et

16-36 2-Cl 5-Cl [Et

16-37 2—Cl 6-C [Et

16-38 3—ClI 4-Cl Et 1H: 1,17, 2,70 ppm, Et
16-39 3—Cl 5—-Cl [Et para RMN, véase abajo
16—40 H H nPr

16-41 2—F H nPr

1642 3-F H nPr

16-43 4—F H nPr

1644 2—Cl H nPr

16—45 3—ClI H nPr

16—46 4—Cl H nPr

1647 2—Br H nPr

1648 3—Br H nPr

16-49 4—Br H nPr 1H: 2,65, 1,60, 0,87 ppm, nPr
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1650 - H  nPr
16-51 31 H nPr
652 @I H  nPr
16-53  2=CI _[3=Cl |Pr
1654 R=CI _ 4—Cl hPr
16-55 P=Cl _ 5=CI pPr
16-56  2=C1 _6=CI nPr
1657  [3=CI_W@=CT |hPr
16-58  B=Cl _ [5=CI |nPr
6-59  H HjPr
1660 P=F H Jpr
1661 PB=F H Jpr
1662 W@-F H |Pr
663 P=CI _|H _jPr
1664 PB=Cl _|H __JPr
1665 @=Cl _|H __JPr
1666  P=Br _|H __JPr
1667 [=Br |0 JPr
1668 4-Br |H [Pr _ [1H (dsDMSO): 2,96, 1,14 ppm, iPr
1669 2 HjPr
16=70 |- H[Pr
16=71 41 HjPr
16-72  P=CI _[3=CI |Pr
1673 P=CI__4=CI |Pr
16=74 =CI_[5=CI |iPr
16=75 _=CI __ 6=CI |Pr
16=76  B=CI __W4=CI |iPr
1677 B=CI __[5=CI |iPr
16-78 H H nBu
16=79  2=F |H__ |nBu
1680 PB=F |H  |nBu
6-81 W@—F |H  hBu
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16-82 2—Cl H nBu
16-83 3—ClI H nBu
16-84 4—Cl H nBu
16-85 2—-Br H nBu
16-86 3—Br H nBu -
16-87 4—-Br H nBu [1H (dsDMSO): 0,82, 1,27, 1,48, 2,53, nBu
16-88 2—1 H nBu
16-89 3—I H nBu
16-90  4-I H nBu
16-91 2—Cl 3-Cl nBu
16-92 2—Cl 4—Cl nBu
16-93 2—Cl 5-Cl nBu
16-94 2—Cl 6—C( [nBu
16-95 3-ClI 4—Cl nBu
16-96 3—ClI 5—Cl |nBu
16-97 H H secBu
16-98 2—F H secBu
16-99 3—F H secBu
16-100 4-F H secBu
16-101 2-ClI H secBu
16-102 [3-CI H secBu
16-103 4-ClI H secBu
16-104 [2-Br H secBu
16-105 |[3-Br H secBu
16-106 4-Br H secBu
16-107 [2- H secBu
16-108 (3 H secBu
16-109 4-l H secBu
16-110 2-Cl 3-Cl secBu
16-111 2-CI _ 4—CI lsecBu
16-112 2-CI 5—Cl [secBu
16-113 2-Cl 6—-Cl| |secBu
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16-114 |3-CI 4—-Cl secBu
16-115 [3-CI 5—Cl secBu
16-116 H H iBu
16-117 P-F H iBu
16-118 [3-F H iBu
16-119 WY-F H iBu
16-120 R-CI H iBu
16-121 3-ClI H iBu
16-122 4-Cl H iBu
16-123 [2-Br H iBu
16-124 [3-Br H iBu
16-125 WU-Br H iBu
16-126 2-1 H iBu
16-127 3 H iBu
16-128 44—l H iBu
16-129 _2-ClI 3-C |iBu
16-130 [2-ClI 4—-C Bu
16-131 2-CI 5-Cl |iBu
16-132 _2-ClI 6—-Cl (iBu
16-133 [3-ClI 4-C |iBu
16-134 3-ClI 5—Cl |iBu para RMN, véase abajo
16-135 H H tBu
16-136 [2-F H tBu
16-137 [3—F H tBu
16-138 W4-F H tBu
16-139 22-ClI H tBu
16-140 3—Cl K tBu
16-141 4-ClI H tBu
16-142 p-Br |H  fBu
16-143 [3-Br H tBu
16-144 4—Br H tBu
16-145 22— H tBu

14
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16-146 (3 H tBu

16-147 44—l H tBu

16-148 [2—CI 3—-C [Bu

16-149 [2-ClI 4—-Cl tBu

16-150 2-ClI 5—-Cl {tBu

16-151 2-ClI 6—-Cl tBu

16-152 3-CI 4—-Cl tBu

16-153 [3—CI 5—Cl {Bu

16-153 H H tBuCH,

16-154 [2-F H tBuCH,

16-155 3-F H tBuCH,

16-156 H4-F H tBuCH>

16-157 [2-CI H tBuCH,

16-158 3—CI H tBUuCH,

16-159 4-Ci H tBuCH,

16-160 [2-Br H tBuCH,

16-161 |3-Br H tBuCH;RMN de "H (CDCl5): 0,79 (s, 9H), 2,64 ppm

(s, 2H), tBuCH,

16-162 4-Br H tBuCH,

16-163 [2-I H tBuCH,

16-164 3-I H tBuCH>

16-165 W4-l H tBuCH,

16-166 [2—CI 3—-Cl {tBuCH,

16-167 2-Cl 4—-Cl tBuCH,

16-168 2—-Cl 5—-Cl tBuCH,

16-169 [2-CI 6—-Cl {tBuCH.

16-170 (3—CI 4-Cl tBuCH,

16-171 3-Cl 5—Cl tBuCH,

16-172 [3-CI 4—-CF;Me RMN de 'H (de—DMSO): 8,83, d, 2H, 7,36,

t, 1H, 6,82, s a, 2H

16-173 (3—-CI 5—-CF;Me

16-174 5-CF; [-CF;Me
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16-175 [B-CI 4-CF;|Et
16-176 [3-CI 5—CF3lEt
16-177 [5-CF; [5—CF;[Et
16-178 [3-ClI 4—CF3jiPr
16-179 [3-CI 5—CF3jiPr
16-180 5—CF3; [5—CF;|iPr
16-181 3-CI 4—CF3inPr
16-182 [3-ClI 5—CF3nPr
16-183 [H—CF; [B-CF;3nPr
16-184 3-CI 4—-CF3ftBu
16-185 [3-ClI 5—CF;tBu
16-186 [5—CF3 [5-CF3tBu
Tabla 17
NH,
- N
S
N.° deG' |G* R’ Datos fisicos
ejemplo ‘
17-01 H H CH,OH
17-02 2-F H CH,OH
17-03 3-F H CH,OH
17-04 4-F H CH,OH
17-05 2—Cl H CH,OH
17-06 3-CIH CH,OH
17-07 4-Cl H CH,OH
17-08 2—Br [H CH,OH
17-09 3—-Br H CH,OH
17-10 4-Br H CH,OH 1H: 4,67 ppm, CH,0O
17-11 2—1 H CH,OH
17-12 3—-1 H CH,OH

g1l
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17-13 4-1 H CH,OH
17-14 2-Cl 3-Cl |CH.OH
17-15 2-Cl 4—Cl |CH,OH
17-16 2—Cl 5-ClI |CH,OH
17-17 2-Cl 6-Cl |CH,OH
17-18 3-Cl 4-Cl |CH,OH
17-19 3—-Cl [5-Cl |CH,OH
17-20 H H CH,OMe
17-21 2—-F H CH,OMe
17-22 3-F H CH,OMe
17-23 4-F H CH,OMe
17-24 2-Cl H CH,OMe
17-25 3-Cl H CH,OMe
17-26 4-Cl H CH,OMe
17-27 2-Br H CH,OMe
17-28 3-Br H CH,OMe
17-29 4-Br H CH,OMe
17-30 2-1 H CH,OMe
17-31 3-1 H CH,OMe
17-32 4-1 H CH,OMe
17-33 2—-Cl 3-Cl |CH,OMe
17-34 2-Cl 4-Cl |CH,OMe
17-35 2—Cl 5-Cl |CH.OMe
17-36 2-Cl 6-Cl [CH,OMe
17-37 3-Cl 4—Cl |CH,OMe 1H: 4,30 ppm, CH,0
17-38 3—Cl 5-Cl [CH,OMe
17-39 H H CH,OEt
1740 2-F H CH,OEt
17-41 3-F H CH,OEt
1742 4-F H CH,OEt
1743 2-C H CH,OEt
1744 3-Cl H CH,OEt
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1745 4-Cl H CH,OEt
1746 2-Br H CH,OEt
1747 3-Br H CH,OEt
1748 4—Br H CH,OEt 1H: 4,49 ppm, OCH,
17—49 2-1 H CH,OEt
17-50 3-I H CH,OEt
17-51 4-1 H CH,OEt
17-52 2—-Cl 3—Cl |CH,OEt
17-53 2—-Cl 4—Cl |CH,OEt
17-54 2-Cl 5-Cl [CH,OEt
17-55 2—Cl 6-Cl [CH,OEt
17-56 3-Cl 4-Cl [CH,OFEt
17-57 3—Cl 5-Cl |CH,OEt
17-58 H H CH,SMe
17-59 2-F H CH,SMe
17-60 3-F H CH,SMe
17-61 4—F H CH,SMe
17-62 2—Cl H CH,SMe
17-63 3-Cl H CH,SMe
17-64 4—Cl H CH,SMe
17-65 2-Br H CH,SMe
17-66 3-Br H CH,SMe
17-67 4-Br H CH,SMe 1H: 3,68 ppm, CH,S
17-68 2-1 H CH,SMe
17-69 3-1 H CH,SMe
17-70 4-1 H CH,SMe
17-71 2-Cl 3-Cl [CH,SMe
17-72 2-Cl 4—Cl |CH,SMe
17-73 2—CI 5-Cl [CH,SMe
17-74 2-Cl 6—Cl [CH,SMe
17-75 3-Cl 4—Cl [CH,SMe
17-76 3—Cl 5-Cl [CH,SMe

Lk
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17-77 H H CH,SOMe
17-78 2-F H CH,SOMe
17-79 3-F H CH,SOMe
17-80 4-F H CH,SOMe
17-81 2~Cl H CH,SOMe
17-82 3—-ClI H CH,SOMe
17-83 4-Cl H CH,SOMe
17-84 2-Br H CH,SOMe
17-85 3-Br H CH,SOMe
17-86 4-Br H CH,SOMe
17-87 2-1 H CH,SOMe
17-88 3-1 H CH,SOMe
17-89 4-1 H CH,SOMe
17-90 2—Cl 3-Cl |CH,SOMe
17-91 2—Cl 4-Cl |CH,SOMe
17-92 2—Cl 5-Cl |CH,SOMe
17-93 2—-C| 6—Cl [CH,SOMe
17-94 3—Cl 4—Cl [CH,SOMe
17-95 3-Cl 5-Cl [CH,SOMe
17-96 H H CH>SO;Me
17-97 2-F H CH>SO.Me
17-98 3-F H CH>SO.Me
17-99 4-F H CH,SO-Me
17-100 2—Cl H CH,SO;Me
17-101 3-ClI H CH>SO,Me
17-102  4-CIH CH,SO-Me
17-103  _2-Br H CH,SO.Me
17-104 3—Br H CH;S0.Me
17-105 4-BrH CH,SO,Me
17-106 2-1 H CH>SO.Me
17-107 3-1 H CH,SO,Me
17-108 4~ H CH>SO-Me




-109-

17-109  2=CI B=CI [CH,S0,Me
17-110  [2=CI B=CI [CH,SO,Me
17-111  2=CI 5=CI [CH,S0,Me
17-112  2=CI 6=Cl [CH,SO0,Me
17-113  [3=CI B=Cl [CH,SO,Me
17-114  3-CT 5=CI [CH,SO,Me
77-115 |H |H  [CH{OMe)Me
177-116  2-F H  [CH({OMe)Me
17117 B-F H _ [CH(OMe)Me
T7-118  @=F H  |[CH({OMe)Me
77-119  P=CTH _ [CH(OMe)Me
17120 [3=C H __ [CH(OMe)Me
17127 @=CTH _ [CH(OMe)Me
17-122  P=BrH __ [CH{OMe)Me
77-123  3=BrH __ [CH(OMe)Me
177-124  A-BrH ~_ [CH(OMe)Me — [1H (DMSO). 4.36 ppm,
CHOMe

177-125 -1 H  CH(OMe)Me
177-126 3= H _ [CH(OMe)Me
172127 W= H  [CH{OMe)Me
17-128  P=CI3=CI [CH{OMe)Me
172129 2=CI B=Cl [CH({OMe)Me
17-130  [2=CT 5=CT [CH(OMe)Me
17-137  2=CI 6=CI |CH(OMe)Me
172132 3=CT 4=CT [CH(OMe)Me
172133 [3=CI 5=CI [CH(OMe)Me
177-153 H |H _ [CH,CH,COOMe
177154  P—F H _[CH,CH,COOMe
17-155  [B—F H _ [CH,CH,COOMe
17-156  4—F H _ CH.CH,COOMe
T7-157 P=CIH __[CH,CH,COOMe
17158  B—CIH __ [CH,CH,COOMe
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17-159 4-Cl H CH,CH,COOMe

17-160 2-Br H CH,CH,COOMe

17-161 3-Br H CH,CH,COOMe

17-162 4—Br H CH,CH,COOMe [1H: 2,69, 3,00 ppm, CH,CH,

17-163 2-1 H CH,CH,COOMe

17-164 3-1 H CH,CH,COOMe

17-165 4-1 H CH,CH,COOMe

17-166 2-Ci 3-Cl |CH,CH,COOMe

17-167 2—-Cl 4-Cl |CH,CH,COOMe

17-168 2-CI 5-Cl |CH,CH,COOMe

17-169 2—Cl 6-Cl |CH,CH,COOMe

17-170 3-Cl 4—CI |CH,CH,COOMe

17-171 3-Cl 5—Cl |CH,CH,COOMe

17-172 3—-Cl 4—CF3|CH,OMe RMN de 'H (ds—DMSO): 8,87,
d, 2H, 7,41, t, 1H, 4,31, s,
(MeQ)

Tabla 18

N.° delG'’ G? R' Datos fisicos

ejemplo

18-01 H H CHFCH;

18-02 2-F H CHFCHj3

18-03 3-F H CHFCHj3

18-04 4-F H CHFCH;

18-05 2-Cl H CHFCH;

18-06 3-Cl H CHFCHj;

18-07 4-C( H CHFCH; para RMN, véase abajo

18-08 2-Br H CHFCH;
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18-09 3-Br H CHFCH;

18-10 4-Br H CHFCH; 19F: —164,0 ppm, CHF
18-11 2—I H CHFCH;

18-12 3—I H CHFCH;

18-13 4— H CHFCH;

18-14 2—Cl [3—ClI CHFCH;

18-15 2-Cl 4—Cl CHFCH;

18-16 2-Cl [5-ClI CHFCH;

18-17 2-Cl  6-Cl CHFCH;

18-18 3-Cl  4-ClI CHFCH;

18-19 3-Cl  jp-ClI CHFCH; para RMN, véase abajo
18-20 H H CF,CH>

18-21 2-F H CF,CHj;

18-22 3-F H CF,CH3

18-23 4-F H CF,CHj;

18-24 2-Cl H CF,CH3;

18-25 3-CI  H CF,CH3;

1826 4-Cl1 H CF,CH3; para RMN, véase abajo
18-27 2-Br H CF,CHj3

18-28 3-Br H CF,CH3;

18-29 4—Br H CE2CH;

18-30 2—1 H CF,CHj3

18-31 3-1 H CF,CHj3

18-32 4—| H CF.CHj para RMN, véase abajo
18-33 2-Cl  [3-CI CF,CHj;

18-34 2—-Cl 4-Cl CF,CH;3 para RMN, véase abajo
18-35 2-Cl 5—ClI CF,CH3

18-36 2-Cl  6-ClI CF,CHj5

18-37 3—-Cl  4-Cl CF,CH;

18-38 3—-Cl |5-Cl CF.CH; para RMN, véase abajo
18-39 H H CF,CF;

1840 2-F H CF,CF3
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18—41 3-F H CF.CF3
18—42 4-F H CF,CF;
18—43 2-ClI H CF,CF;
18—44 3—-Cl H CF,CF;
1845 4-Cl H CF,CF; para RMN, véase abajo
18—46 2-Br H CF,CF;
1847 3-Br H CF,CF;
1848 4-Br H CF,CF; para RMN, véase abajo
18—49 2—1 H CF,CF;
18-50 3-1 H CF.CF;
18-51 4—| H CF,CF; para RMN, véase abajo
18-52 2—-Cl 13-Cl CF.CF;
18-53 2—Cl 4-ClI CF,CF;
18-54 2—Cl [5-CI CF,CF;
18-55 2-Cl 6-Cl CF,CF;
18-56 3-Cl  4-Cl CF,CF;
18-57 3-Cl  b-Cl CF,CF; para RMN, véase abajo
18-58 H H CHFCF;
18-59 2-F H CHFCF;
18-60 3-F H CHFCF;
18-61 4-F H CHFCF;
18-62 2-Cl H CHFCF;
18-63 3-Cl H CHFCF;
1864 4-Cl H CHFCF;
18-65 2-Br H CHFCF3
1866 3-Br H CHFCF3;
18-67 4-Br H CHFCF;
1868 2—1 H CHFCF;
18-69 3—I H CHFCF;
18-70 A4 H CHFCF3
18-71 2—Cl [3-ClI CHFCF;
18-72 2-Cl W4-ClI CHFCF;

’{55/
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1873

2-Cl  5-ClI CHFCF;
18-74 2-Cl  [6-Cl CHFCF3
18-75 3-Cl  4-Cl CHFCF3
18-76 3—Cl  5-Cl CHFCF;
18-77 H H CF,CFH
18-78 2-F H CF,CFoH
18-79 3-F H CF,CF,H
18-80 4-F H CF,CF2H
18-81 2-Cl H CF,CF2H
18-82 3-Cl H CF,CF2H
18-83 4-Cl H CF,CFzH
18-84 2-Br H CF,CF,H
18-85 3-Br H CF,CF2H
18-86 4-Br H CF,CF,H
18-87 2—| H CF2CF,H
18-88 3—I H CF2CFoH
18-89 41 H CF,CFH
18-90 2-Cl  $3-Cl CF,CFoH
18-91 2-Cl  4-Cl CF,CF,H
18-92 2-Cl 5-Cl CF,CF2H
18-93 2-Cl  ©6-Cl CF,CFoH
18-94 3-Cl 4-Cl CF,CF,H
18-95 3-Cl 5-Cl CF,CF,H
18-96 H H CF,CF,CF;
18-97 2-F H CF,CF,CF3
18-98 3-F H CF,CF.CF3
18-99 4-F  H CF,CF.CF;
18-100 2-Cl H CF2CF,CF3
18-101 3-Cl H CF,CF.CF3
18-102 4-Cl H CF,CF.CF3
18-103 2-Br H CF.CF,CF3
18-104 3-Br H CF,CF.CF3
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18-105 @-Br H CF,CF.CF;
18-106 21 H CF,CF.CF;
18=107 B H CF,CF.CF,
18-108 @1 H CF,CF.CF;
18-109  [2-CI [3-CI _ |CF,CF,CF;
18-110  2-CI @—CI _ [CF,CF,CF;
18—111 _P-Cl 5-CI _ [CF,CF,CF,
18=112 2-Cl B-CI _ [CF,CF,CFs
78—113  3=Cl @-CI _ [CF.CF,CF;
18—114  [3-Cl p—CI __ [CF,CF,CF3
18-115  H H CF(CHa),
18116 p-F H CF(CHa),
18117 p-F H CF(CHs);
18-118  @-F H CF(CHs)z
18-119  2—Cl H CF(CHs):
18-120  p-CI H CF(CHa),
18-121 @-Cl H CF(CHa),
18-122  2-Br H CF(CHa);
18-123  3-Br H CF(CH3),
18-124 @-Br H CF(CHa)z 1H: 1,67 ppm, CH,
18=125 -1 W CF(CH3),
18-126 -1 H CF(CHa),
18-127 BT H CF(CHa),
18=128 P—CI P3-CI_[CF(CHa);
18-120 P=CI @-CI _[CF(CHa)2
18-130 2-CI _-CI __[CF(CHa)z
18-131  P-CI _B-Cl _ [CF(CHa)3
18-132 B-Cl @-Cl [CF(CHa)z
18-133  [3-Cl B-CI _ |CF(CHa)z
18-134  H H CH,CH.CF
18-135 2-F CH,CH,CF>
18-136 B—F H CH,CH,CF3
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18137 W—F W CH,CH.CF,
18—138  p-Cl H CH,CH,CF;

18-139 B-Cl H CH,CH,CF;

18—140 W-Cl H CH,CH,CF;

18—141  P-Br H CH,CH,CF;

18-142  P=Br H CH,CH,CF;

18-143  W@-Br H CH,CH,CF; TH (d.DMSO). 2,79, 250

CH,CH,

18=144 -1 H CH,CH,CF;

18—145 BT H CH,CH,CF,

18-146 @1 H CH,CH,CF;

18-147 2-Cl 3-Cl CH;CH,CF3

18-148 2-Cl  4-Cl CH2CH,CF3;

18-149 2-Cl  5-Cl CH2CH,CF3

18-150 2-Cl  ©-Cl CH,CH,CF3

18-151 3-Cl  4-Cl CH,CH,CF3

18-152 3-Cl  5-ClI CH,CH,CF3

18-153 H H CH(CH3)CF>
18-154 [ 2-F H CH(CH3)CF>
18-155 [3-F H CH(CH3)CF,
18-156  B—F CH{CH-)CF;
18-157  2-CIH CH(CH,)CF;
18-158  3—Cl H CH(CH:)CF>
18-159  @-Cl H CH(CH:)CF>
18=160 p-Br H CH(CH3)CF>
18-161  B-Br H CH(CH)CF,
16-162  4-Br H CH(CH3)CF>
18-163 21 H CH(CH3)CF>
18=164  p=1 H CH(CH=)CF;
18-165  @—1  H CH(CH,)CF>
18-166  P—-CI [3—Cl _ |CH(CH3)CF;
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18-167 2-Cl  4-ClI CH(CH3;)CF3
18-168 2-Cl [5-CI CH(CH3)CF3
18-169 2-Cl 6-Cl-  |CH(CH5)CF;
18-170 3-Cl  4-ClI CH(CH3;)CF3
18-171 3-Cl  5-ClI CH(CH3)CF;
18-172 H H CHFC2Hs5
18-173 2-F H CHFC,H5
18-174 3-F H CHFC,Hs
18-175 4-F H CHFC;Hs
18-176 2-CI H CHFC,H5
18-177 3-ClI H CHFC,Hs
18-178 4-Cl H CHFC,Hs
18-179 2-Br [H CHFC2Hs
18-180 [3-Br HH CHFC,H;s
18-181 4-Br H CHFC2Hs 19F: —171,6 ppm, CHF
18-182 2—I H CHFC.Hs
18-183 3 H CHFC,Hs
18-184 4| H CHFC,Hs
18-185 2-Cl  3—Cl CHFC,Hs
18-186 2—-Cl 4-Cl CHFC,Hs
18-187 2—-Cl  [5—CI CHFC,Hs
18-188 2-Cl 6-Cl CHFC,Hs
18-189 3-Cl 4-ClI CHFC3Hs
18-190 3-Cl  |5-ClI CHFC,Hs5 para RMN, véase abajo
18-191 H H CHFnPr
18-192 2-F H CHFnPr
18-193 3-F H CHFnPr
18-194 4-F H CHFnPr
18-195 2-ClI H CHFnPr
18-196 3-Cl H CHFnPr
18-197 4-Cl H CHFnPr
18-198 2-Br H CHFnPr
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18-199 3-Br H CHFnPr

18-200 4-Br H CHFnPr 1H: 5,54 ppm, CHF
18-201 2—I H CHFnPr

18-202 3 H CHFnPr

18-203 4| H CHFnPr

18-204 2-Cl  [3-ClI CHFnPr

18-205 2-Cl 4-Cl CHFnPr

18-206 2-Cl [5-ClI CHFnPr

18-207 2-Cl 6-Cl CHFnPr

18-208 3-Cl  4-Cl CHFnPr

18-209 3-Cl  |5-ClI CHFnPr para RMN, véase abajo
18-210 H H CH,CH(CF3)CH;

18-211 2-F H CH,CH(CF3)CHj;

18-212 3-F H CH,CH(CF3)CHj3

18-213 4-F  H CH,CH(CF3)CH;

18-214 2-ClI H CH,CH(CF3)CH3

18-215 3-Cl H CH,CH(CF3)CHs

18-216 4-CI H CH>CH(CF3)CHj3

18-217 2-Br H CH,CH(CF3)CHj3

18-218 3-Br H CH,CH(CF3)CH3

18-219 4-Br H CH,CH(CF3)CH3; [1H: 1,01 ppm, d, CH3
18-220 2—1 H CH,CH(CF3)CH3;

18-221 3 H CH,CH(CF3)CHjs

18-222 4| H CH,CH(CF3)CHs;

18-223 2-ClI  [3-ClI CH,CH(CF3)CH3;

18-224 2-ClI  4-Cl CH,CH(CF3)CHs;

18-225 2-Cl [6-Cl CH,CH(CF3)CH;

18-226 2-Cl  |6-Cl CH,CH(CF3)CH3;

18-227 3-Cl  4-Cl CH,CH(CF3)CHs5

18-228 3-Cl  [5—Cl CH,CH(CF3)CHj3

18-229 3-Cl [5-ClI CF,CF,OMe para RMN, véase abajo
18-230 3-Br [5-Br CF,CH; para RMN, véase abajo

@&5
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18-231 3—CF3; [6-CF; |CHFCH3; para RMN, véase abajo

18-232 3-Cl  [6—CF; [CHFCH3 para RMN, véase abajo

18-233 3—CF; [5-CF; [CF,CH3 para RMN, véase abajo

18-234 3—CF3 b—CF3; |CF,CF; - para RMN, véase abajo

18-235 3—-Cl [5—CF; |CF,CH3 para RMN, véase abajo

18-236 3—Cl  5-CF3; [CF.CF; para RMN, véase abajo

18-237 3—F 5-CF; |CF.CF;3 para RMN, véase abajo

18-238 3-CF; @4-Cl CF,CH,Br RMN de 'H (CD3;CN): 8,82
(d, 2H), 7,36 (t, 1H), 4,08
ppm (t, 2H)

18-239 3-Cl  6—CF; |[(S)-CHFCHj; RMN de 'H (ds—DMSO):
8,89 (d, 2H), 7,44 ppm (t, 1
H)

18-240 3-F  5-CF; |CF,CHj; para RMN, véase abajo

18-241 3—-Cl  [5—-0OCF; |CF,CF; para RMN, véase abajo

18-242 3-Br [5-Br CF,CF; para RMN, véase abajo

18-243 3—-Br [5-Br CHFCH; para RMN, véase abajo

18-244 3—CF; 4-Cl CF.CF3 para RMN, véase abajo

18-245 3—-CF; 4-Cl CHFCH; para RMN, véase abajo

18-246 3—-Cl 4-Br CF,CF3 para RMN, véase abajo

18-247 3-CF; @4—Cl CF,CHj;

18248 2-F 4-Br CHFCH;

18-249 2-F  4-Br CF,CF;

18-250 2-F  4-Br CF,CH3

18-251 2—Cl 4-Br CHFCH;

18-252 2-C| 4-Br CF.CF;

18-253 2-Cl 4-Br CF,CH;

18-254 3-Cl |b-Br CHFCH;

18-255 3-Cl [5-Br CF,CF;

18—-256 3-Cl [5-Br CF,CHj3

18-257 3-Cl W4-Br CHFCH;

18-258 3-Cl  4-Br CF,CF;

18-259 2—Cl  4-Br CF,CH3;

(&
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18-260 3-CF; 4-Br [CHFCH;
18-261 3—CF; 4-Br [CF,CF;
18-262 3—-CF3; 4-Br CF,CH3;
18-263 [B3-CI @-I CHFCHj;
18-264 3—-Cl (4| CF,CF3
18-265 3-Cl 4| CF,CH;
Tabla 19
! H,
&? = N=\ R’
F,C \N'N—‘%q}
N° deR® G' G? Datos fisicos
ejemplo
19-01 4-Me H H
19-02 4-Me [2-F H
19-03 4-Me (3-F H
19-04 4-Me W-F H
19-05 4-Me [2-CI H
19-06 4-Me [3-CI H
19-07 4-Me U4-CI H RMN de 'H (de—DMSO): 8,75 ppm, (d, 1H)
19-08 4-Me 2-Br H
19-09 4-Me [3-Br [H logP = 3,84
19-10 4-Me 4-Br H logP = 3,37
19-11 4-Me 2-| H
19-12 4-Me [3-I H
19-13 4-Me 4-I H
19-14 4-Me [2-CI [3-CI
19-15 4-Me 2-ClI K4-Cl
19-16 4-Me R-ClI [5-Cl
19-17 4-Me 2-ClI 6-Cl
19-18 4-Me 13—-CI W-Cl JlogP =373
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19-19 4-Me [3-ClI 5-CI

19-20 5-Me H H

19-21 5-Me 2-F H

19-22 5-Me 3-F H

19-23 5-Me 4-F H

19-24 5-Me [2-CI H

19-25 5-Me [3-CI H

19-26 °>-Me W4-CI H para RMN, véase abajo
19-27 5-Me 2-Br H

19-28 5-Me [3-Br H

19-29 5-Me W-Br H

19-30 5-Me 2-I H

19-31 5—Me (3 H

19-32 5-Me 4-I H

19-33 5-Me P2-ClI [3-CI

19-34 5-Me P2-CI 4-CI

19-35 5-Me [2-ClI 5-ClI

19-36 5-Me [2-ClI 6-ClI

19-37 5-Me [3-ClI 4-Cl |para RMN, véase abajo
19-38 5-Me [3-CI [5-CI

19-39 5—F H H

19-40 5>-F [ 2-F H

1941 5-F 3-F H

19-42 5-F W-F H

1943 5-F 2-CI H

1944 5-F 3-Cl H

1945 5—F 4-Cl H para RMN, véase abajo
19-46 5-F 2-Br H

1947 5-F 3-Br H

1948 5-F 4-Br H logP = 3,19
19-49 5-F 12— H

19-50 5-F 3—I H
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19-51 5-F -l H

19-52 5-F [2-ClI $3-ClI

19-53 5-F 2-ClI 4-ClI

19-54 5-F  2-CI [5-ClI

19-65 5>-F 2-CI  B6-CI

19-56 o5—F 3-CI  4—CI |para RMN, véase abajo
19-57 o-F 3-Cl [6-Cl |logP = 3,63
19-58 5-CI H H

19-59 5-Cl 2-F H

19-60 5-Cl B-F H

19-61 5-CI 4-F H

19-62 5-CI R-CI H

19-63 5-Cl B3-CI H

19-64 5-Cl 4-Cl H logP = 3,53
19-65 5-Cl [2-Br HH

19-66 5-Cl  3-Br H

19-67 5-CI 4-Br H

19-68 5-Cl |2l H

19-69 5-Cl 3 H

19-70 5-Cl - H

19-71 5-Cl 2-ClI [3-CI

19-72 5—-Cl  2-CI 4-CI

19-73 5-Cl  2-Cl 5-ClI

19-74 5-CI  2-ClI 6-ClI

19-75 5—Cl 3-Cl 4-Cl |para RMN, véase abajo
19-76 5-Cl _3—Cl p—Cl logP = 4,10
19-77 5-Br H H

19-78 5-Br 2-F H

19-79 5-Br 3-F H

19-80 5-Br 4-F H

19-81 5-Br 2-CI H

19-82 5-Br 3-CI H
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19-83 5-Br 4-CI [H
19-84 5-Br [2-Br H
19-85 5-Br [3-Br |H
19-86 5-Br 4-Br H
19-87 5-Br [2- H
19-88 5-Br [3-I H
19-89 o-Br 14—l H
19-90 o-Br [-ClI [3-Cl
19-91 o—-Br [2-ClI 4-Cli
19-92 5-Br [2-ClI [5-Cl
19-93 o-Br [2-ClI ©-Cl
19-04 o>-Br [3-CI 4-Cl
19-95 5-Br [3-ClI [5-CI [logP =4,15
19-96 o—1 H H
19-97 5—I 2-F H
19-98 S5-I 3-F H
19-99 51 4-F  H
19-100 oI 2-Cl  H
19-101 S5-I 3-Cl H
19-102 o 4-Cl H
19-103 oI 2-Br H
19-104 S5-I 3-Br H
19-105 ol 4-Br H
19-106 S5-I 21 H
19-107 oI 3| H
19-108 oI 4| H
19-109 oI 2-Cl  3-Cl
19-110 oI 2-Cl  4-Cl
19-111 oI 2-Cl  5—Cl
19-112 S5-I 2—-Cl  6-Cl
19-113 o1 3-Cl  4-Cl
19-114 S5-I 3-Cl 5-Cl
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19-115 5-CF; H H
19-116 5-CF; 2-F H
19-117 5-CF3 3-F [H
19-118 5-CF; 4-F H
19-119 5-CF; 2-CI H
19-120 5-CF; 3-CI H
19-121 5-CF; 4-ClI H para RMN, véase abajo
19-122 5-CF; 2-Br H
19-123 5-CF; 3-Br H
19-124 5-CF; 4-Br H
19-125 5-CF; 2-I H
19-126 5-CF3 3-1 H
19-127 5-CF3 4l H
19-128 5-CF3; 2-ClI [3-CI
19-129 5—CF; 2-Cl 4-ClI
19-130 5-CF; 2-ClI 5-Cl
19-131 5-CF; 2-ClI 6-ClI
19-132 5-CF; 3-CI |4-CI
19-133 5-CF3; 3-Cl [5-CI
19-134 U4-CF; H H
19-135 WU-CF; 2-F H
19-136 W4-CF3 3-F H
19-137 W4-CF; 4-F H
19-138 4-CF; 2-CI H
19-139 4-CF; B-ClI H
19-140 W4-CF; U4-—ClI H
19-141 A-CF; 2-Br H
19-142 U4-CF; 3-Br H
19-143 U4-CF; 4-Br H 19F: 61,9, -70,4 ppm
19-144  U4-CF; 2- H
19-145  |4-CF; [3- H
19-146  4-CF; 4-I H
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19-147 @—CF; 2—CI |3-CI
19-148  4—CF; 2—CI [4—CI
19-149  |4—CF, 2-CI _[5—ClI
19—150  4—CF; 2-CI _ p-CI
19-151  4—CF; [3—CI 4—CI
19-152 4—-CF; 3—CI [B-CI JogP = 4,25
19-153  4—-OMeH H
19-164 4—-OMe2-F H
19-155  4—OMe[3—F H
19-156  4—-OMeld—F H
19-157  4—-OMe2-CI H
19-158 4—OMe]3—Cl H
19-159  4—OMeld—CI H
19-160  [4—-OMe[2-Br H
19-161 _ 4—OMe[3-Br H
19-162  4A—-OMeld—Br H TH: 4,10 ppm, OCHS
19-163  4-OMe2-1 H
19-164 4—-OMe[3-1  H
19-165  4—OMed—I _ H
19-166  4—OMe[2-CI  [3—CI
19-167  4—OMe[2-Cl A—ClI
19-168  4—OMe[2-CI _ [5—ClI
19-169  4—OMe[2-CI _ 6—ClI
19—170  4—OMe[3-CI{4—CI
19-171  4—-OMe[3—CI p—CI |ogP = 2,93
19172 W4 H H
NMez
19-173 |4 >F H
NMe,
19174  |4— 3-F H
NMe,
19-175 W4 AF H
NMe,
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19-176 4— 2-CI H
NMe;,

19-177 4— 3-CI H
NMe,

19-178 4— 4-Ct H
NMe,

19-179 4— 2-Br H
NMez

19-180 4— 3-Br H
NMe,

19-181 4— 4-Br H 1H: 6,41, 823 ppm; pirimidin—H
NMe, |

19-182 4— 2-1 H
NMe,

19-183 4— 3—I H
NMe;

19-184 4— 4-1  H
NMe,

19-185 4— 2—Cl [3-ClI
NMe,

19-186 4— 2-Cl  4-Cl
NMe;,

19-187 4— 2—-Cl 5—ClI
NMez

19-188 4— 2-Cl  |6—Cl
NMe,

19-189 @—  [3-CI W4-CI
NMe,

19-190 4— 3-Cl  [5—ClI
NMe,

19-191 5— 4-Cl H RMN de "H (dg—DMSO): 8,66 ppm, (s, 2H)
OCHS

19-192 5— 3—CI  [b-Cl |RMN de 'H (ds—=DMSO): 8,66 ppm, (s, 2H)
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OCHS

19-193 5— 3-CI 4-CI |RMN de 'H (de—DMSO): 8,66 ppm, (s, 2H)
OCHS

19-194 o—CN 3-Cl 5-CI |RMN de 'H (de—DMSO): 9,36 ppm, (s, 2H)

19-195 4-CF; 3-Br [4-Cl |para RMN, véase abajo

19-196 4-CF3 3-Cl 4-Br |para RMN, véase abajo

19-197 4-CF3 3—CF3 [5—CF3 |para RMN, véase abajo

19-198 4-CH; 3-Cl  [5-F  [logP = 3,42

19-199 4-CH; 3-F  [5-F  |[logP = 3,06

19-200 4-CHs 2-F  4-Br JlogP = 3,28

19-201 4-CH; 3-F  4-F  [ogP = 3,02

19-202 4-CH; 3-CH3 5-CI-I3jogP = 3,42

19-203 5-CHs 3-ClI j5-F llogP = 3,42

19-204 5-CH; 3-F 5-F logP =3,06

19-205 5-CHs 2-F  4-Br JlogP = 3,28

19-206 5—CH; 3-F  4-F  JogP = 3,02

19-207 5-CH; 3-Br [5-Br [logP = 4,05

19-208 5-CH3 3—CHj3; (5-CHj3 |logP = 3,47

19-209 4-CN 3-ClI  [5-Cl |logP =3,84

Tabla 24

N.° deG"' |G* |Datos fisicos

ejemplo

24-01 H H

2402 2-F H

2403 3—-F H

24-04 4-F H

24-05 2-CI H
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24—06 3-C H para RMN, véase
abajo

24-07 4—-C H
24-08 2—-Br H
24—-09 3-Br H
24—-10 4—Br H
2411 2-1 H
24-12 3-1 H
24-13 4—-1  H
24-14 2—-F [3-F
24-15 2-F 4-F
24-16 2—-F 5-F
24-17 2-F B-F
24—-18 2-F 3—ClI
24-19 2—-F 4-ClI
24-20 2—-F [5-ClI
24-21 2—-F 6-CI
24-22 2—-F 3-Br
24-23 2—F @4-Br
24-24 2—-F [5-Br
24-25 2—-F 6-Br
24-26 2—F 13-
24-27 2—F 4l
24-28 2-F 15—
24-29 2—-F 6
24-30 2—Cl 3—F
24-31 2—Cl 4—F
24-32 2—Cl 5b-F
24-33 2—Cl [3—CI
24-34 2—Cl 4-CI
24-35 2—Cl [5—CI
24-36 2—Cl 6—CI
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24-37 2—Cl [3-Br
24-38 2—Cl 4-Br
24-39 2—Cl 5—-Br
24-40 2—-Cl 6-Br
2441 2—Cl [3-]

2442 2—Cl 4-I

2443 2—Cl 5l

24-44 2—Cl 6-1

2445 2—-Br [3-F
2446 2-Br 4—F
2447 2—Br 5-F
24—-48 2—Br [3-Cl
2449 2—-Br 4-ClI
24-50 2—Br 5-Cl
24-51 2—Br [3-Br
24-52 2—-Br 4—Br
24-53 2—Br [5-Br
24-54 2—Br 6-Br
24-55 2—-Br [3-1

24-56 2—Br 4|

24-57 2—-Br 51

24-58 2—Br 61

24-59 2—-1  3-F
24—60 2—-1  4-F
2461 2—-1 5-F
2462 2-1 [3—CI
2463 2—-1  4-Cl
2464 2-1 15-ClI
24—65 2—-1 3-Br
24—66 2-1 4-Br
2467 2—-1 5-Br
24-68 2—-1  [3-1
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24—69 2—1 4l
24—70 2— 15—
24—71 2—-1 16—
2472 3-F 4-F
24—73 3-F 5-F
2474 3—F 4-CI
24—75 3—-F 5-Cl
24—-76 3-F 4-Br
2477 3—-F 5-Br
24-78 3—-F -l
24—-79 3—-F 5
24-80 3—-Cl 4—F
2481 3—-Cl 4—ClI
24-82 3—Cl [5—CI
24-83 3—Cl 4—Br
24-84 3—Cl [5-Br
24—-85 3-Cl 4-I
24-86 3—-Cl 5l
24-87 3-Br 4—F
24-88 3—Br 4—Cl
24—-89 3—-Br 4-Br
24-90 3—Br [5—-Br
24-91 3—-Br 4-I
24-92 3—-Br 51
24-93 31 4-F
24-94 3-1  @4-Cl
24-95 3—-1 4-Br
24-96 3—1 -l
24-97 3—-1 4l

Tabla 25
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6! NHC H,
2 Nz
G :)N “ﬁ :}
Heo N N
N.° de ejemplo G' G? Datos fisicos
25-01 H H
25~-02 2—F H
25-03 3—F H
25-04 4—F H logP = 2,59
2505 2—Cl H logP = 2,69
25-06 3—ClI H logP = 3,02
25-07 4—Cl H para RMN, véase abajo
25—-08 2—Br H
25-09 3—Br H
25-10 4—Br H
25-11 2—| H
25—12 3—I H
25-13 4| H
25-14 2—F 3—F
25-15 2—F 4—-F
25—-16 2—F 5—-F
25—-17 2—F 6—F
25-18 2—F 3—Cl
25-19 2—F 4—Cl
25-20 2—F 5—Cl
25-21 2—F 6—Cl
25-22 2—F 3—Br
25-23 2—F 4—Br
25-24 2—F 5—Br
25-25 2—F 6-Br
25-26 2—F 3—1
25-27 2—F 4|
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p528 o F 5]
5-29 O F 61
D530 -Cl 3F
D531 oCI A—F logP =2.79
D532 o—Cl 5-F
D533 oCl 3-Cl
D534 o—Cl A—Cl para RMN, véase abajo
D535 D—Cl 5CI
D536 >Cl 6=Cl
D537 >l 3-Br
D538 >—CI A—Br
D539 _Cl 5—Br
D540 2=Cl 6-Br
D541 7l 3]
D547 _Cl A
5473 7l 5]
D544 >Cl 6]
D545 >Br F
5546 D Br 4—F
D547 >Br 5 F
D548 o Br 3Cl
D549 >Br 4—Cl
D550 D Br 5Cl
D551 D —Br 3-Br
0552 D_Br 4—Br
D553 > Br 5_Br
25-54 2—Br 6—Br
D555 D Br 3]
D556 D Br -
557 > Br 5]
D558 > Br 61
D559 o] 3F
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25-60 2| 4-F
25-61 2-1 S5—F
25-62 2—1 3-Cl
25-63 2~ 4—Cl
25-64 2—I 5—ClI
25-65 2 3-Br
25-66 21 4—Br
2567 2 5-Br
2568 2 3

25-69 2| 4-I

25-70 2—] o1

2571 21 61

25—172 3—F 4-F
2573 3—F o-F
25—-74 3-F 4—ClI
25-75 3~F 5-Cl
25-76 3—F 4-Br
2577 3—-F 5-Br
25-78 3-F 4-I

25-79 3-F S5-I

25-80 3—Cl 4-F
25-81 3-Cl 4-Cl
25-82 3-Cl 5—-Cl
25-83 3-Cl 4-Br
25-84 3-Cl 5—Br
25-85 3—Cl 41

25—-86 3—Cl 5—1

25-87 3—Br 4-F
25-88 3-Br 4—Cl
25-89 3-Br 4-Br
25-90 3-Br 5-Br
25-91 3-Br 4
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5-92 3-Br 5]
5-93 3] A—F
2594 3 4—Cl
25-95 B 4—Br
05-96 3]0 r
5-97 31 4]
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Tabla 26
ol 2
G? e y ND
HC SN _<t\~a 7
N.° deG" [GF R? Datos fisicos
ejemplo
26-01 H H NHnPr
26-02 2-F H NHnPr
26—-03 3-F H NHnPr
26-04 4-F H NHnPr
26-05 2—-Cl H NHnPr
26-06 3—Cl H NHnPr logP = 3,37
2607 4—-Cl H NHnPr logP = 3,42
26—-08 2-Br H NHnPr
26-09 3—-Br |H NHnPr
26—10 4—Br [H NHnPr
26—11 2—-1 H NHnPr
26—12 3—-1 H NHnPr
26-13 4—-1 H NHnPr
26-14 2—Cl [3-CI [NHnPr
26—-15 2—Cl 4—CIl [NHnPr
26—16 2—Cl [5—CI [NHnPr
2617 2—Cl 6-CI [NHnPr
26-18 3—Cl 4—~CI NHnPr
26-19 3—Cl 5—CI [NHnPr
26-20 H H NHiPr
26-21 2—-F H NHiPr
26-22 3—F H NHiPr
26-23 4-F H NHiPr para RMN, véase abajo
26—24 2—CI H NHiPr para RMN, véase abajo
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26-25 3-Cl H NHiPr
26—26 4-Cl H NHiPr para RMN, véase abajo
26-27 2—-Br H NHiPr
26-28 3-Br H NHiPr
26—-29 4—-Br H NHiPr
26-30 2—-1 H NHiPr
26—-31 3-1 H NHiPr
26-32 4-1 H NHiPr
26-33 2—Cl [3—CI NHiPr
- 26-34 2—Cl 4—CI NHiPr
26-35 2—Cl 5—CI| NHiPr
26—-36 2—Cl 6-CI NHiPr
26—-37 2—Cl 4-F |NHiPr logP = 2,91
26-38 3—Cl 4—CI INHiPr
26-39 3—Cl 5—C NHiPr
2640 H H NHCHo_fenilo
26—41 2-F H NHCH_fenilo
26—42 3-F H NHCHfenilo
26—43 4-F H NHCH,fenilo
2644 2—Cl NHCH_fenilo logP = 3,37
2645 3—Cl H NHCHo,fenilo
26—46 4—-Cl H NHCH,fenilo para RMN, véase abajo
26—47 2—Br H NHCHfenilo
2648 [B-Br|H _ |NHCHfenilo
26—49 4—-Br [H NHCH_fenilo
26-50 2—-1 H NHCH,fenilo
2651 3—-1 H NHCH.fenilo
26-52 4-1 H NHCHo,fenilo
26-53 2—ClI [3—CI [NHCHo.fenilo
26—-54 2—CI 4—CI NHCHo.fenilo logP = 4,23
26-55 2—CI (5—CI NHCHo.fenilo
26-56 2—Cl 6—-Cl NHCHyfenilo
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26-57 3—CI §—CI [NHCHfenilo
26-58 3—CI [5—CI [NHCHfenilo
26-59 H  H |NHCHycPr
26-60 P_F H  |NHCHcPr
2661 3-F H |NHCH.cPr
26-62 4—F H  INHCH,cPr logP = 3,15
26-63 2-C H |NHCHcPr
2664 3-CIH  |NHCH.cPr
26-65 4—-Cl H NHCH,cPr para RMN, véase abajo
26—66 2-BrH |NHCHcPr
2667 3-BrH  |[NHCH,cPr
76-68 4—BrH  [NHCH,cPr
26—69 2-1 H |NHCHcPr
26-70 3-T H |NHCHcPr
26—71 4—1 H INHCH,cPr
2672 2-CI [3—CI [NHCH,cPr
2673 2—Cl 4—CI [NHCH,cPr
2674 2—CI [5—CI [NHCHcPr
26-75 2—CI 6—CI [NHCH,cPr
26-76 3—CI d—CT |[N.HCH,cPr
2677 3—CI [5—CI [NHCHcPr
26-78 H [H |[NHCH,C=CMe;
26-79 ?-F H |NACH,C=CMe;
26-80 3—F H |NHCH,C=CMe;
2681 4—F H |NHCH,C=CMe,
26-82 ?-CI[H |[NHCH,C=CMe;
26-83 3-CI[H |NHCH,C=CMe;
76-84 4—CI|H |NHCH,C=CMe;, |iogP = 3,84
26-85 ?2-Br[H |[NHCH,C=CMe,
26-86 B—BrH |NHCH,C=CMe;
26-87 4-Br[H |NHCH,C=CMe;
06-88 21 H |NHCH,C=CMe;
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26-89 3-1 H |NHCH,C=CMe,
26-90 4-1 H INHCH,C=CMe,
26-91 2—Cl [3—ClI NHCH,C=CMe,
26-92 2—Cl 4-Cl NHCH,C=CMe;,
26-93 2—Cl 5—-Cl NHCH,C=CMe,
26-94 2—Cl 6—-Cl NHCH,C=CMe,
26-95 3-Cl 4—ClI NHCH,C=CMe;,
26-96 3—CI 5-CI NHCH,C=CMe,
26-97 H H NH(2-i—pentilo)
26-98 2-F H  |NH(2-i—pentilo)
26-99 3-F H  |NH(2'-i—pentilo)
26—-100 4-F H NH(2'-i—pentilo) jpara RMN, véase abajo
26—-101 2—ClI H NH(2'-i—pentilo) jpara RMN, véase abajo
26-102 3—Cl H NH(2'-i—pentilo) jpara RMN, véase abajo
26—-103 4-Cl H NH(2'-i—pentilo) para RMN, véase abajo
26—-104 2-BrH  NH(2'-i—pentilo)
26—-105 3-BrH  [NH(2'-i—pentilo)
26-106 4-BrH  |NH(2'-i—pentilo)
- [26-107 2-1 H  |NH(2-i—pentilo)
26-108 3-1 H  |NH(2'-i—pentilo)
26-109 4-1 H |NH(2-i—pentilo)
26-110 2—Cl [3-CI [NH(2'-i—pentilo)
26—111 2—Cl| 4—Cl NH(2'—i—pentilo) para RMN, véase abajo
26-112 2—Cl 5—CI NH(2'-i—pentilo)
26—-113 2—Cl 6—CI NH(2'-i—pentilo)
26-114 3—Cl 4~CI NH(2'-i—pentilo)
26—-115 3—CI 6—CI [NH(2'-i—pentilo)
26-116 4-CIH NHCH,CO,Et para RMN, véase abajo
26-117 2-Cl 4-F |NH(2'-i—pentilo) |para RMN, véase abajo
26-118 2—Cl 4—F [NH(2'-i—pentilo) |para RMN, véase abajo
26-119 H H |NHnBu
26—-120 2-F H NHnBu
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26-121 3-F H |NHnBu
26-122 4-F H  NHnBu
26-123 2—-Cl H NHnBu para RMN, véase abajo
26-124 3-CIH |NHnBu para RMN, véase abajo
26-125 4—Cl H NHnBu para RMN, véase abajo
26-126 2-BrH  [NHnBu
26-127 3-BriH |NHnBu
26-128 W4-BrH |NHnBu
26-129 2—-1 [H |NHnBu
26-130 3-I H |NHnBu
26—131 4-1 H  |NHnBu
26-132 2—Cl (3—Cl NHnBu
26-133 2—Cl 4-Cl NHnBu
26-134 2—Cl 5—CI NHnBu
26-135 2—CI 6—CI [NHnBu
26-136 3—Cl 4—CIl NHnBu
26-137 3—ClI 5-CI NHnBu
26-138 2—Cl 4-F NHnBu para RMN, véase abajo
26-139 3-CIH |NHiBu
26-140 4-CIH |NHiBu
26-141 3-Cl H  [NHCH,CO,Et para RMN, véase abajo
26 142 2—Cl 4—F [NHnPr
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Tabla 27

N.° deG' G? G’ R® Datos fisicos
ejemplo

2701 H H H NHnPr
27-02 H 2-F H NHnPr
27-03 H 3-F H NHnPr
27-04 H 4-F H NHnPr
27-05 H 2-Cl H NHnPr
27-06 H 3-Cl H NHnPr
27-07 H 4-ClI H NHnPr
27-08 H 2-Br H NHnPr
27-09 H 3-Br H NHnPr
27-10 H 4-Br H NHnPr
27-11 H 2—I H NHnPr
27-12 H 3—I H NHnPr
27-13 H 4—| H NHnPr
27-14 3-Cl 2-ClI H NHnPr
27-15 4-ClI -CI H NHnPr
27-16 5-Cl  2-ClI H NHnPr
27-17 6—Cl [R-CI H NHnPr
27-18 4-Cl  3-ClI NHnPr
27-19 5-Cl  [3—Cl NHnPr para RMN, véase abajo
27-20 H H H NHiPr
27-21 H 2-F H NHiPr
27-22 H 3-F H NHiPr
27-23 H 4-F H NHiPr
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2724 H 2-Cl H NHiPr

27-25 H 3-Cl H NHiPr

2726 H 4-ClI H NHiPr para RMN, véase abajo
27-27 H 2-Br H NHiPr

27-28 H 3-Br H NHiPr

27-29 H 4-Br H NHiPr

27-30 H 2—I H NHiPr

27-31 H 3-1 H NHiPr

27-32 H 4| H NHiPr

27-33 3-Cl 2-CI H NHiPr

27-34 4-CI R-CI H NHiPr

27-35 5-CI  2-CI H NHiPr

27-36 6-Cl 2-ClI H NHiPr

27-37 4-CI 3-Cl H NHiPr

27-38 5-Cl 3-Cl H NHiPr para RMN, véase abajo
27-39 H H H NHCHo,fenilo

27-40 H 2-F H NHCH,fenilo

2741 H 3-F H NHCH.fenilo

2742 H 4-F H NHCHo,fenilo

2743 H 2-Cl H NHCH,fenilo

27-44 H 3-Cl H NHCH,fenilo

27—45 H 4-Cl H NHCH.fenilo para RMN, véase abajo
27-46 H 2-Br H NHCH,fenilo

2747 H 3-Br H NHCH,fenilo

2748 H 4-Br H NHCH_fenilo

27—49 H 2—1 H NHCH,fenilo

27-50 H 3—I H NHCH_fenilo para RMN, véase abajo
27-51 H A4—| = NHCH.fenilo para RMN, vease abajo
27-52 3-Cl 2-ClI H NHCH_fenilo

27-53 4-CI 2-CI H NHCH,fenilo

27-54 5-Cl 2-CI H NHCHfenilo

27-55 6-ClI [-CI H NHCH,fenilo
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27-56 4-Cl [3-Cl H NHCHo,fenilo
27-57 5—-ClI B-CI H NHCH_fenilo
27-58 H H H NHCH,cPr
27-59 H 2-F H NHCH_,cPr
27-60 H 3-F H NHCH,cPr
2761 H 4-F  H NHCH,cPr
27-62 H 2-CI  H NHCH,cPr
27-63 H 3-Cl H NHCH_,cPr
27-64 H 4-Cl H NHCH.,cPr
27-65 H 2-Br H NHCH,cPr
2766 H 3-Br H NHCH,cPr
2767 H 4-Br H NHCH,cPr
27-68 H 2-1 H NHCH,cPr
27-69 H 31 H NHCH,cPr
27-70 H 41 H NHCH,cPr
2771 3-Cl  2-CI H NHCH,cPr
2772 4-CI p-CI H NHCH,cPr
2773 5-CI p-CI H NHCH,cPr
2774 6-Cl 2-CI H NHCH,cPr
27-75 4-Cl  3-CI H NHCHacPr
27-76 5-Cl $3-ClI H NHCH,cPr para RMN, véase abajo
2777 H H H NHCH,C—-CMe;
27-78 H 2-F H NHCH,C=CMe,
2779 H 3-F H NHCH,C=CMe,
27-80 H 4-F H NHCH,C=CMe,
27-81 H 2-Cl H NHCH,C=CMe;
27-82 H 3-Cl H NHCH,C=CMe,
27-83 H 4-Cl H NHCH,C=CMe,
27-84 H 2-Br H NHCH,C=CMe;
27-85 H 3-Br H NHCH,C=CMe;
27-86 H 4-Br H NHCH,C=CMe;
27-87 H 2—I H NHCH,C=CMe;

3@?('
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27-88 H 3~ H NHCH,C=CMe;
27-89 H 4| H NHCH,CCMe;,
27-90 3-Cl R-CI H NHCH,C=CMe;
27-91 4-Cl 2-CI H NHCH,C=CMe;
27-92 5-CI 2-CI H NHCH,C=CMe;,
27-93 6-Cl [2-CI H NHCH,C=CMe;
27-94 4-Cl 3-Cl H NHCH,C=CMe,
27-95 5-Cl B3-ClI H NHCH,C=CMe;
27-96 H H H NHCH,CH=CHj,
27-97 H 2-F H NHCH,CH=CH,
27-98 H 3-F H NHCH,CH=CH,
27-99 H 4-F  H NHCH,CH=CH,
27-100 H 2-Cl H NHCH,CH=CHj,
27-101 H 3—Cl NHCH,CH=CHj,
27-102 H 4-Cl H NHCH,CH=CH,
27-103 H 2-Br H NHCH,CH=CH,
27-104 H 3-Br H NHCH,CH=CH,
27-105 H 4-Br  H NHCH,CH=CHj,
27-106 H 2—I H NHCH,CH=CH,
27-107 H 3| NHCH,CH=CH,
27-108 H 4| NHCH,CH=CH,
27-109 3-Cl p-CI H NHCH,CH=CH,
27-110 4—Cl R-CI H NHCH,CH=CHj,
27-111 5-CI p-CI H NHCH,CH=CH,
27-112 6-Cl [2-ClI H NHCH,CH=CH,
27-113 4-ClI PB-ClI H NHCH,CH=CH,
27-114 5-Cl  3-CI H NHCH,CH=CH, [para RMN, véase abajo
27-115  H H H NHiBu

27-116 H 2-F H NHiBu

27-117 H 3-F H NHiBu

27-118 H 4-F H NHiBu

27-119 H 2-CI H NHiBu

fz;éﬁ/
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27-120 H 3-Cl H NHiBu

27121  H 4-CI” H NHiBu

27-122 H 2-Br H NHiBu

27-123 H 3-BC H NHiBu

27-124 H 4-Br H NHiBu

27-125 H 2—I H NHiBu

27-126 H 3| H NHiBu

27-127 H 4| H NHiBu

27-128 3-CI -CI H NHiBu

27-129 4-CI 2-CI H NHiBu

27-130 5-CI 2-CI H NHiBu

27-131 6-Cl 2-CI H NHiBu

27-132 4-Cl  3-CI H NHiBu

27-133 5-Cl [3-CI H NHiBu para RMN, véase abajo
27-134 H H H NHCH,—4-CI-Ph
27-135 H 2-F H NHCH,—4-CI-Ph
27-136 H 3-F H NHCH,—4-CI-Ph
27-137 H 4-F H NHCH,—4-CI-Ph
27-138 H 2-Cl H NHCH,—4-CI-Ph
27-139 H 3-Cl H NHCH,—4-CI-Ph
27-140 H 4-Cl H NHCH—4-CI-Ph para RMN, véase abajo
27-141 H 2-Br H NHCH—4-CI-Ph
27-142 H 3-Br H NHCH,—4-CI-Ph
27-143 H 4-Br H NHCH,—4-CI-Ph
27-144 H 2| H NHCH,—4-CI-Ph
27-145 H 3| H NHCH,—4-CI-Ph
27-146 H 4| H NHCH,—4-CI-Ph
27147 3-CI p-CI H NECH,—4-Cl-Ph
27-148 U4-ClI p-CI H NHCH—4-CI-Ph
27-149 5-ClI R-CI |H NHCH—4-CI-Ph
27-150 6-CI [2-CI H NHCH—4-CI-Ph
27-151 4-Cl  3-CI H NHCH,—4-CIi-Ph
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27-152 5-Cl B3-CI H NHCH,—4-CI-Ph
27-153 5-Cl [3-ClI H NHCH—-3-Br-5- para RMN, véase abajo
Br—Ph
27-154 5-CI B3-ClI H NH-cpent para RMN, véase abajo
27-155 4—F 3-Cl H NHCH.fenilo para RMN, véase abajo
27-156 H 4— H NHCHo_fenilo para RMN; véase abajo
OCHF;
27-157 3-Cl 2-F H NHCHofenilo para RMN, véase abajo
27-158 4-Cl  (3-CF; H NHCHo,fenilo para RMN, véase abajo
27-159 4-Me [3-OMeH NHCHfenilo para RMN, véase abajo
27-160 4-ClI 3— H NHCHo,fenilo para RMN, véase abajo
OCF;
27-161 H 4—-SMe H NHCHo.fenilo para RMN, véase abajo
27-162 H 3— H NHCH,fenilo para RMN, véase abajo
' OCHF;,
27-163 4-OMe 3-F  [p—-F NHCH,fenilo para RMN, véase abajo
27-164 3-Cl  [5-CF; H NHCH,fenilo
27-165 3-CF; 4-ClI H NHCH,fenilo
27 166 3-CF; b—CF; H NHCH_fenilo
27-167 3-Cl b-CFs H NHCH,—4-CI-Ph
27-168 3-CF; 4-ClI H NHCH,—4-CI-Ph
27-169 3-CF3; 5-CF; H NHCH,—4-CI-Ph
27-170 3-Cl  5-CF; H NHCH,CH=CHj,
27-171 3-CF; 4-CI H NHCH,CH=CH,
27-172 3-CF; [5-CF3; H NHCH,CH=CH,
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Tabla 28

G! R?

Gt /N Nj
H,C SN -—<>4 7

N.° delG'’ G? R? Datos fisicos
ejemplo
28-01 H H NHCOCH;
28-02 2—F H NHCOCH;
28-03 3-F H NHCOCH;,
28-04 4—F H NHCOCH;
28-05 2—Cl H NHCOCH;
28-06 3-Cl H NHCOCH;
28-07 4—Cl H NHCOCH; para RMN, véase abajo
28-08 2-Br H NHCOCH;
28-09 3-Br H NHCOCH;
28-10 4—Br H NHCOCH;
28-11 2—| H NHCOCH;
28-12 3—I H NHCOCH;
28-13 4~ H NHCOCH;
28-14 2—ClI 3—ClI NHCOCH;
28-15 2—Cl 4—Cl NHCOCH;
28-16 2—Cl 5-CI NHCOCH;
28-17 2—ClI 6-—Cl NHCOCH;
28-18 3-Cl 4—Cl NHCOCH;
28-19 3—Cl 5—ClI NHCOCH;
28-20 H H N(COCHj3);
28-21 2-F H N(COCHj3),
28-22 3-F H N(COCHa),
28-23 4-F H N(COCHj3),
28-24 2—Cl H N(COCHj3);
28-25 3—CI H N(COCHS3;);
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28-26 A—Cl  H N(COCH;);
2827 > Br H N(COCH),
28-28 3Br H N(COCHS);
2829 4Br  H N(COCH;);
28-30 2] H N(COCHS);
28-31 30 H N{COCHs),
08—32 ] H N(COCH),
28-33 2—Cl_[3—ClI N(COCHS),
8-34 2—Cl  @—CI N(COCHS);
08-35 2-Cl__ 5-Cl N(COCH3),
78-36 D—Cl_ 6-ClI N(COCHS),
D8-37 3-Cl  @ClI N(COCHS),
28-38 3Cl 5-ClI N(COCH3);
2839 H H NHCOOEt
2840 oF  H NHCOOEt
D841 3F  H NHCOOET
2847 G—F NHCOOEt
D843 >-Cl  H NHCOOEt
2844 3cl H NHCOOET
D845 G—Cl_H NHCOOET
0846 7Br H NHCOOET
2847 3Br H NHCOOET
2848 A-Br H NHCOOEt
28-49 -] = NNCOOEt
28-50 31 H NHCOOET
7851 7 H NHCOOEt
2852 2—Cl _ [3-ClI NHCOOET
08-53 2—Cl @—ClI NHCOOET
28-54 2Cl_ B5-ClI NHCOOET
D8-55 >—Cl B-ClI NHCOOEt
D8-56 3Cl_@-Cl NFACOOET
D8-57 3-CI B-CI NHCOOET
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Tabla 29
GQ
N deG" &7 [&° R? Datos fisicos
ejemplo
29-01 H H H NHCOCHj;
29-02 H 2-F H NHCOCH;
29-03 H 3-F H NHCOCH;
29-04 H 4-F  H NHCOCH;
29-05 H 2-Cl  H NHCOCH;
29-06 H 3-Cl  H NHCOCH;
29-07 H 4-Cl H NHCOCH; para RMN, véase abajo
29-08 H 2-Br H NHCOCHj;
29-09 H 3-Br H NHCOCH;
29-10 H 4-Br H NHCOCHj;
29-11 H 2-1 H NHCOCHj;
29-12 H 3~ H NHCOCH; para RMN, véase abajo
29-13 H 4—| H NHCOCH;
29-14 3-Cl 2-Cl H NHCOCHj;
29-15 4-CI R-CI H NHCOCH;
29-16 5-Cl  2-CI H NHCOCH;
29-17 6-Cl [-Cl H NHCOCH;
29-18 4-Cl B3-ClI H NHCOCH;
29-19 5-ClI B-ClI H NHCOCH; para RMN, véase abajo
29-20 H H H N(COCH;);
29-21 H 2-F H N(COCHs5);
29-22 H 3-F H N(COCH;5);
29-23 H 4-F H N(COCHj3),
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29-24 H 2-CI H N(COCHj3);
29-25 H 3-Cl H N(COCHj5),
29-26 H 4-ClI H N(COCH3), para RMN, véase abajo
29-27 H 2-Br H N(COCH;3);
20-28 H 3-Br H N(COCHs5);
29-29 H 4-Br H N(COCHj3), 1H: 2,25 ppm, diacetilo
29-30 H 2 H N(COCHs5),
29-31 H 31 H N(COCHj3),
29-32 H 41 H N(COCHj3);
29-33 3-Cl Rp-CI H N(COCHs5),
29-34 4-Cl -CI H N(COCH;);
29-35 5-CI -CI H N(COCHs),
29-36 6-Cl [2-CI H N(COCHs)2
29-37 4-Cl 3-Cl  H N(COCHj3), 1H: 2,27 ppm, diacetilo
29-38 5-CI [3-CI H N(COCH3),
20-39 H H  H NHCOOMe
2940 H 2-F H NHCOOMe
29-41 H 3-F H NHCOOMe
2942 H 4-F H NHCOOMe
2943 H 2-Cl H NHCOOMe
2944 H 3-ClI H NHCOOMe
2945 H 4-Cl H NHCOOMe
29-46 H 2-Br H NHCOOMe
2947 H 3-Br H NHCOOMe
29-48 H 4-Br H NHCOOMe
29-49 H 2—1 H NHCOOMe
29-50 H 3—1 H NHCOOMe
29-51 H 4| H NHCOOMe
29-52 3-Cl 2-CI H NHCOOMe
29-53 4-CI R-CI H NHCOOMe
29-54 5-ClI -CI H NHCOOMe
29-55 6-Cl [-CI H NHCOOMe
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29-56 4-Cl  3-CI H NHCOOMe
29-57 5-Cl [3-CI H NHCOOMe
29-58 H H H NHCOOEt
29-59 H 2-F H NHCOOEt
29-60 H 3-F H NHCOOEt
29-61 H 4-F H NHCOOEt
29-62 H 2-ClI H NHCOOEt
29-63 H 3-CI H NHCOOEt
29-64 H 4-Cl H NHCOOEt para RMN, véase abajo
29-65 H 2-Br H NHCOOEt
29-66 H 3-Br H NHCOOEt
29-67 H 4-Br H NHCOOEt
29-68 H 2—I H NHCOOEt
29-69 H 3 H NHCOOEt
29-70 H 4| H NHCOOEt
29-71 3-Cl [R-CI H NHCOOEt
29-72 4-Cl 2-ClI H NHCOOEt
29-73 5-CI P-CI H NHCOOEt
29-74 6-CI [-ClI H NHCOOEt
29-75 4-Cl 3-CI H NHCOOEt
29-76 5-CI B-ClI H NHCOOEt
29-77 H H H N(COOMe),
29-78 H 2-F H N(COOMe),
29-79 H 3-F H N(COOMe),
29-80 H 4-F H N(COOMe),
29-81 H 2-Cl H N(COOMe),
29-82 H 3-ClI H N(COOMe),
29-83 H 4-CI H N(COOMe),
29-84 H 2-Br H N(COOMe),
29-85 H 3-Br H- N(COOMe),
29-86 H 4-Br H N(COOMe),
29-87 H 2—1 H N(COOMe),

%
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2988 W 3 H N(COOMe),
P9-89 M AT H N(COOMe);
29-90  B-Cl P-Cl N(COOMe),
29-91  B-Cl 2-CI H N(COOMe),
29-92  Bb-Cl p-Cl H N(COOMe),
29-93  B-Cl P-Cl H N(COOMeg),
29-94  4-Cl [3B—Cl H N(COOMe),
2995  5-Cl 3-Cl H N(COOMe),
29-96 H H H N(COOE®),
29-97  H > F H N(COOE®),
29-98 N 3F H N(COOE®),
2999 H GF N{(COOE®),
29-100 H 7—Cl H N(COOE®),
Po-101  H 3Cl H N(COOE®);
29-102 H 4—Cl N(COOE®),
29-103 H > Br H N{COOE®),
20—104 3Br H N(COOE®),
29-105 H 4—Br |H N(COOEY),
29-106  H 7 N{(COOE®),
29-107 H 3T H N(COOE®),
29-108 H 4T H N(COOE®),
29-109  [3-Cl P-CI H N{COOEY),
29110 @-Cl p-CI M N(COOE®),
29-111  p-Cl _[p-Cl H N(COOEY),
29-712  B-Cl [-CI H N(COOE®),
29—113  @-Cl B-Cl H N(COOE®),
29-114  p-Cl [B—Cl W N(COOE®),
P9—115 H H K NFACOC,Hs
29-116  H >F M NFACOCH;
29-117  H 3F M NACOC,H;
29118 H AF H NHCOCHs
29-119  H 2—Cl H NHCOC,Hs
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NHCOC;Hs

29-120 H 3Cl

29-121  H 4—ClH NFCOC,Hs
29-122 H 2 Br H NHACOC,Hs
09-123  H 3-Br NFACOC,Hs
29-124 H 4-Br H NHACOC,H;
29-125 H T H NFACOC,Hs
09-126  H 3T H NHCOC,Hs
09—127 H AT H NHCOC,Hs
29-128  3-Cl P—Cl H NACOC,Hs
29-129  4-Cl P2—Cl H NFACOC,Hs
29-130  p-Cl _2-CI H NFACOC,Hs
29131 p-CI _-Cl H NHCOC,Hs
29-132 @—Cl [3-CI H NHACOC,Hs
29-133  5-Cl [3-Cl H NHACOCHs
29-134 H H H N(COC,Hz),
29-135 H >F H N(COC,Hs),
29-136  H 3F H N(COC,Hs);
29137  H A—F N({COC,Hs)
29-138 W o-Cl H N(COCHs),
29-139 H 3-Cl H N(COCHs),
09-140 G—Cl H N(COC,Hs),
09—141  H > Br H N{COC,Hs)
09-142  H 3-Br H N(COC,Hs);
09-143  H 4-Br H N(COC,Hs) TH. 1,02, 2,53 ppm,

COCH,CHs

29-144 H o1 H N(COC,Hs),
29-145  H 37 H N(COCHs),
29-146  H AT H N(COC,Hs),
29—147 3-Cl P-Cl H N(COCHs),
09-148 @-Cl P-Cl H N(COC.Hs),
D9-149 p-Cl [P—Cl H N(COC,Hs);
29-150  B-Cl [P—Cl W N(COC,Hs);
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29-151 4-Cl [3-CI H N(COC.Hs), -

29-152 5-CI B-ClI H N(COC;Hs):

29-153 4-OMe 3-F  5-F NHCOCH; para RMN, véase abajo

29-154 4-Me [3-OMeH NHCOCHj; para RMN, véase abajo

29-155 4-Cl  |3— H NHCOCH; para RMN, véase abajo
OCF;

29-156 H 4— H NHCOCH; para RMN, véase abajo
OCHF,

20-157 4-F B-CI H NHCOCH; para RMN, véase abajo

29-158 4—OMe 3-F  5-F N(COCH?3); para RMN, véase abajo

29-169 4-Me 3-OMeH N(COCHs3), para RMN, véase abajo

29-160 4-ClI 3- H N(COCH;); para RMN, véase abajo
OCF;

29-161 H 4— H N(COCHs3); para RMN, véase abajo
OCHF;

29-162 4—F 3-Cl H N(COCH3), para RMN, véase abajo

29-163 3—CF; [5—CF3; H NHCOCH; para RMN, véase abajo

29-164 3—-Cl  5-CF; H NHCOCHj3 para RMN, véase abajo

29-165 3-Cl  [5-CF; H NHCO,CH,CCH para RMN, véase abajo

29-166 3-Cl  b-CF; H N(CO,CH,CCH), |para RMN, véase abajo

29-167 3—-CF; 5-CF3; H N(CO,CH,CCH); |para RMN, véase abajo

Tabla 30

N.° deG’ G* R* Datos fisicos

ejemplo

30-01 H H NH-CO-COOMe

30-02 2—F H NH-CO- COOMe
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30-03 3-F H NH-CO-COOMe
30-04 A—F H NH-CO-COOMe
30-05 2—Cl H NH-CO-COOMe
30-06 3—ClI H NH-CO-COOMe
30-07 4—C] H NH-CO-COOMe
30-08 2—Br H NH-CO-COOMe
30-09 3-Br H NH-CO-COOMe
30-10 4—Br H NH-CO-COOMe [1H: 3,90 ppm, COOMe
3011 2| H NH-CO-COOMe
30-12 31 H NH-CO-COOMe
30-13 4] H NH-CO-COOMe
30-14 2—Cl 3—Cl NH—-CO-COOMe
30-15 2—C 4—Cl NH—CO-COOMe
30-16 2—Cl 5—CI NH—CO-COOMe
30-17 2—CI 6—CI NH-CO-COOMe
30-18 3—CI 4—ClI NH-CO-COOMe
30-19 3—Cl 5—ClI NH—-CO-COOMe
30-20 H H NH—-CO—-COOEt
30-21 > F H NH-CO—-COOEt
30-22 3-F H NH-CO-COOEt
30-23 4—F H NH-CO-COOEt
30-24 2—ClI H NH-CO-COOEt
30-25 3—CI H NH-CO-COOEt
30-26 4—ClI H NH-CO-COOEt
30-27 2—Br H NH-CO-COOEt
30-28 3-Br H NH-CO-COOEt
30-29 A—Br H NH—-CO—-COOEt
30-30 2] H NH-CO-COOEt
30-31 31 H NH—-CO-COOEt
30-32 4] H NH-CO-COOEt
30-33 2—ClI 3—Cl NH—-CO—-COOEt
30-34 2—Cl 4—Cl NH-CO-COOEt
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=Gl

30-35 5-Cl NH-CO-COOEt
30-36 2—Cl 6—ClI NH-CO-COOEt
30-37 3—ClI 4—Cl NH-CO-COOEt
30-38 3—Cl 5—Cl NH-CO-COOEt
Tabla 31

N.° deG’ G* R* Datos fisicos
ejemplo

31-01 H H NHCO-Ph
31-02 2—F H NHCO-Ph
31-03 3—F H NHCO-Ph
31-04 4—F H NHCO-Ph
31-05 2—Cl H NHCO-Ph
31-06 3—Cl H NHCO-Ph
31-07 4-Cl H NHCO-Ph
31-08 2—Br H NHCO-Ph
31-09 3—Br H NHCO-Ph
31-10 4-Br H NHCO-Ph
31-11 2—| H NHCO-Ph
31-12 3—I H NHCO-Ph
31-13 41 H NHCO-Ph
31-14 2—Cl 3—Cl NHCO-Ph
31-15 2—Cl 4—Cl NHCO-Ph
31-16 2—Cl 5-Cl NHCO-Ph
31-17 2—Cl 6—ClI NHCO-Ph
31-18 3—Cl 4—Cl NHCO-Ph
31-19 3—Cl 5—Cl NHCO-Ph

757
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31-20 H H NHCO—-2-CI|-CgH4
31-21 2—-F H NHCO-2-CI-CgH4
31-22 3—F H NHCO-2-CI-CgH4
31-23 4-F H NHCO-2-CI-CgH4
31-24 2—Cl H NHCO-2-CI-CgH4
31-25 3—Cl H NHCO-2-CI-CgH4
31-26 4—Cl H NHCO-2-CI-CgH4
31-27 2-Br H NHCO-2-CI-CgH4
31-28 3-Br H NHCO-2-CI-CgH4
31-29 4—Br H NHCO-2-CI-CgHs [19F: 6125 ppm, CF;
31-30 21 H NHCO-2-CI-CeH4
31-31 31 H NHCO-2-Ci-CgH,4
31-32 - H NHCO—-2-CI-CgH4
31-33 2—Cl 3—Cl NHCO-2-CI-CgH4
31-34 2—Cl 4—Cl NHCO-2-Cl-CgH4
31-35 2—Cl 5—Cl NHCO-2-CI-CgH4
31-36 2—Cl 6—ClI NHCO-2—-CI-CgH4
31-37 3-Cl 4—-Cl NHCO-2-CI|-CgH4
31-38 3—Cl 5—ClI NHCO—-2-CI-CgH4
31-39 H H NHCO-3-CI-CgH4
3140 2—F H NHCO-3-CI-CgH4
31-41 3—F H NHCO-3-CIl-CgH4
3142 4—F H NHCO-3-CI-CgH4
31-43 2-Cl H NHCO-3-CI-CgH4
3144 3—ClI H NHCO-3-CI-CgH4
3145 4—Cl H NHCO-3-Cl-CgH4
3146 2—Br H NHCO-3-CI-CgH4
3147 3-Br H NHCO-3-CI-CgH4
3148 4-Br H NHCO-3-CI-CgH,4
3149 2 H NHCO-3-CI|-CgH4
31-50 3—I H NHCO-3-CIl-CgH,4
31-51 4 H NHCO-3-CI-CgH4




-156-

31-52 2—Cl 3—Cl NHCO-3-CI-CgH4
31-53 2—Cl 4—Cl NHCO-3-CI-CgH4
31-54 2—Cl 5—Cl NHCO-3-Ci-CgH4
31-55 2—Cl 6—ClI NHCO-3-Ci-CgH4
31-56 3—Cl 4—Cl NHCO-3-CI-CgH4
31-57 3-Cl 5—ClI NHCO-3-CI-CgH,4
31-58 H H NHCO—4-CI-CgH4
31-59 2—-F H NHCO-2-F-CgH4
31-60 3-F H NHCO-2-F-CgH4
31-61 4—F H NCO-2-F—CgH4
31-62 2—Cl H NHCO-2—-F-CgHy4
31-63 3-Cl H NCO-2-F-CgH4
31-64 4-Cl H NHCO-2-F-CsH4
31-65 2—Br H NHCO-2-F-CgH4
31-66 3—-Br H NHCO-2—-F-CgH4
31-67 4-Br H NHCO-2—F-CsH4
31-68 2 H NHCO-2-F-CgH4
3169 3—I H NHCO-2-F-CsH4
31-70 4-1 H NHCO-2-F-CgH4
31-71 2—Cl 3—Cl NHCO—-2-F-CgH4
31-72 2—Cl 4—Cl NHCO—-2-F—CgH4
31-73 2—Cl 5-ClI NHCO-2-F-CgHy4
31-74 2—Cli 6—-Cl NHCO—-2-F-CgH4
31-75 3—Cl 4-Cl NHCO-2-F-CgH4
31-76 3—Cl o-Cl NHCO-2-F-CgHy4
3177 H H NHCO-3-F-CgH4
31-78 2—F H NHCO-3—-F-CgH4
31-79 3—F H NHCO-3-F-CgH4
31-80 4-—F H NHCO-3—-F-CgH4
31-81 2—Cl H NHCO-3-F-CgH4
31-82 3—Cl H NHCO-3-F-CgH,4
31-83 4-Cl H NHCO-3-F-CgH4
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31-84 2—Br H NHCO-3-F—CgH,
31-85 3-Br H NHCO—-3—F—CgHy
31-86 A—Br H NHCO-3=F—CqH;
31-87 - H NHCO-3-F—CgH,
31-88 31 H NHCO-3—F—CgH,
31-89 4] H NHCO—3—F-CgH,
31-90 2—ClI 3—Cl NHCO—3-F-CgH,
31-91 2—ClI 4—ClI NHCO-3—F-CgH,
31-92 2-—Cl 5—CI NHCO-3—F—CgH,
31-93 2—ClI 6-ClI NHCO-3-F~CgH,
31-94 3—CiI 4—ClI NHCO-3-F—-CgH,
31-95 3—CI 5—CI NHCO—-3-F-CgH,
31-96 H H NHCO—4—F—CgH,
31-97 2—F H NHCO—-4—F—CgH,
31-98 3—F H NHCO—4-F-CgH,
31-99 4—F H NHCO—4—F-CgH,
31-100  [2-ClI H NHCO—4—F-CgH,
31-101  [3-CI H NHCO—-4—F—CgH,
31-102  4~Cl H NHCO—4—F—CgHg4
31-103  P-Br H NHCO—4—F—CgHs
31-104  3-Br H NHCO—4—F—CgH,
31-105  4—Br H NHCO—4-F-CgH,
31106 |- H NHCO—4—F-CgH,
31-107 3 H NHCO—4—F-CgH,
31-108 @I H NHCO—4—F-CgH,
31-109  2-ClI 3—CI NHCO—4-F=CgH,
31-110  [2—ClI 4—ClI NHCO—4—F-CgH,
37-111  [2—ClI 5—ClI NHCO—4—F—CgH,
31-112  P—ClI 6—Cl NHCO—4—F—CgH.
31-113  |3—ClI 4—ClI NHCO—4—F—CgH.
31-114 3~Cl 5—CI NHCO—4—F—CgH.
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N.° de ejemplo R’ G Datos fisicos

32-01 CF; H

32-02 CF3 2—Cl

32—-03 CF3 6—ClI para RMN, véase abajo
32-04 CF3 5—Cl

32—-05 CF3 4—ClI

32-06 CF3 S5-F

32-07 CF; 5-Br

32—-08 CF3 5—I

32-09 CF; 2-OMe

32-10 CF; 4—-OMe

32-11 CF; 5—OMe

32—-12 CF; 6—OMe para RMN, véase abajo
32-13 CF; 2—-OFEt

32—-14 CF; 4—-OFEt

32-15 CF; 5-OEt

32—-16 CF3 6—-OFEt

32-17 CF3 6—-CF; para RMN, véase abajo
32-18 Me H

32—-19 Me 2—Cl

32-20 We 6—Cl

32-21 |Me 5-Cl

32-22 |Me 4—Cl

32-23 |Me 5-F

32—-24 |Me 5—Br

32-25 |Me 51

32—26 IMe 2—-OMe

99 %



-159-

32-27 Me 4—-OMe

32—28 Me 5—OMe

32-29 Me 6—OMe

32-30 ‘Me 2—OFEt

32-31 lMe 4—-OEt

32-32 ’Me 5—-OFEt

32-33 IMe 6—-OFEt

32-34 Me 6—CF3

32-35 Et H

32-36 Et 2—ClI

32-37 Et 6-ClI logP = 1,76

32-38 Et 5—Cl

32-39 Et 4—Cl

3240 Et 5-F

32—41 Et 5-Br

3242 Et S5-I

3243 Et 2—-OMe

3244 Et 4-OMe

32-45 Et 5-OMe

32—46 Et 6—-OMe

3247 Et 2—OEt

3248 Et 4—-OFEt

32—49 Et 5—-OFEt

32-50 Et 6—-OFEt

32-51 Et 6—-CF3

32-52 CF; 6-NMe, para RMN, véase abajo

32-53 CF3 6-0iPr para RMN, véase abajo

32-54 CF3 G1=6-OMe para RMN, véase abajo
G? = 5-Cl




Tabla 33
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N.° de ejemplo R’ G' G* Datos fisicos
33-01 CF3 H H
33-02 CF; 3—Cl H
33-03 CF3 4—Cl H
33-04 CF3 5—ClI H
33-05 CF; 6—ClI H
33-06 CF3 5-F H
33-07 CF; 5—Br H
33-08 CF; 5—1 H
33-09 CF; 3-OMe H
33-10 CF; 4-OMe H
33-11 CF3 5-OMe H
33-12 CF; 6-OMe H
33—-13 CF3 3-OEt H
33-14 CF; A—OEt H
33—-15 CF; 5—OEt H
33-16 CF3 6-OEt H
33-17 CF3 3—CF; H
33-18 CF3 4—CF; H
33-19 CF3 5—CF3 H
33-20 CF3 6—CF3 H
33-21 CF3 3—ClI 5—Cl
33-22 CH3 H H
33-23 CH; 3—ClI H
33-24 CH; 4—ClI H
33-25 CH; 5—ClI H
33-26 CH3 6—ClI H

24



-161-

33-27 CH; 5—F H
33-28 CH> 5—Br H
33-29 CH; 51 H
33-30 CH; 3-OMe H
33-31 CH- 4-OMe  H
33-32 CH; 5—OMe H
33-33 CH; 6—OMe  H
33-34 CH; 3—OFEt H
33-35 CHs 4—OFt H
33-36 CH; 5—OFEt H
33-37 CH; 6—OFEt H
33-38 CHs 3—CF5 H
33-39 CH; 4—CF, H
33—40 CH; 5—CF5 H
33—41 CH; 6—CF, H
3342 CH; 3—CiI 5—CI
3343 C.Hs H H
3344 C.Hs 3—CI H
3345 C.Hs 4—ClI H
33-46 C.Hs 5—CI H
3347 C.Hs 6—CI H
33-48 C.Hs 5—F H
33-49 C.Hs 5—Br H
33-50 C.Hs 51 H
33-51 CoHs 3-OMe H
33-52 CoHs 4—-OMe H
33-53 C.Hs 5—-OMe  H
33-54 C.Hs 6—OMe = H
33-55 C.Hs 3-OFEt H
33-56 C.Hs 4—OFEt H
33-57 C.Hs 5—OFEt H
33-58 C.Hs 6—OFEt H

757
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33-59 C2Hs 3-CF3 H
3360 CoHs 4—CF; H
33-61 C,Hs 5—-CF3 H
33-62 C2Hs 6—CF; H
33-63 C.Hs 3-Cl 5—Cl
Tabla 34
L. 7N
o ,IEL/(NH;
NN N=
Saw
FC” N —<N %
N°de ejemplo |G Datos fisicos
34-01 H
34-02 5-F
34-03 5-Cl
34-04 5—Br
34-05 S5-I
34-06 5-CF3
Tabla 35
G . NH,
TR
N
RN _<>~x %
N.° delG' G R Datos fisicos
ejemplo
35-01 H H ciclopropilo
35-02 2—F H ciclopropilo
35-03 3—F H ciclopropilo
35-04 4-F H ciclopropilo
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549

35-05 2-Cl H ciclopropilo

35-06 3-Cl H ciclopropilo

35-07 4-ClI H ciclopropilo logP 266; RMN de 'H
(CD3CN): 8,74 (d, 2H), 7,22 (t,
1H)

35-08 2-Br H ciclopropilo

35—-09 3-Br H ciclopropilo

35-10 4-Br H ciclopropilo

35-11 2~ H ciclopropilo

35-12 3—I H ciclopropilo

35-13 4| H ciclopropilo

35-14 2-Cl  [3—Cl [ciclopropilo

35-15 2—Cl  4—Cl (ciclopropilo

35-16 2-Cl  [5-Cl [ciclopropilo

35-17 2—-Cl  6—Cl [ciclopropilo

35-18 2-Cl  4-F [ciclopropilo

35-19 3—-Cl  4-Cl [ciclopropilo

35-20 3—-Cl  [5-Cl [ciclopropilo para RMN, véase abajo

35-21 H H 1-Cl—ciclopropilo

35-22 2—F H 1-Cl—ciclopropilo

35-23 3—F H 1-Cl-ciclopropilo

35-24 A4—F H 1-Cl—ciclopropilo

35-25 2-ClI  H 1-Cl—ciclopropilo

3526 3-Cl  H 1—Cl—ciclopropilo

35-27 4—Cl H 1-Cl—ciclopropilo

3528 2-Br H 1—Cl—ciclopropilo

35-29 3-Br H 1-Cl—ciclopropilo

35-30 4-Br H 1-Cl—ciclopropilo

39-31 2—I H 1—Cl—ciclopropilo

35-32 3-I H 1-Cl—ciclopropilo

35-33 4 H 1-Cl—ciclopropilo

35-34 2—-Cl  {3—-Cl |1-Cl—ciclopropilo
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35-35 2—Cl  4—-Cl {1-Cl—ciclopropilo
35-36 2—Cl  [5—CI [1-Cl-ciclopropilo
35-37 2-Cl  6—Cl [1-Cl—ciclopropilo
35-38 3-Cl  4-Cl |1—Cl—ciclopropilo
35-39 3—-Cl  5-Cl [1-Cl—ciclopropilo para RMN, véase abajo
3540 H H 1-CFs—ciclopropilo
3541 2—F H 1-CF3—ciclopropilo
35-42 3-F H 1-CF3s—ciclopropilo
3543 4—F H 1-CFs—ciclopropilo
35-44 2—-Cl ~ H 1—CF3—ciclopropilo
3545 3-Cl  H 1-CFs—ciclopropilo
3546 4-Cl H 1-CF3—ciclopropilo
3547 2-Br H 1-CF;—ciclopropilo
3548 3-Br H 1-CFs—ciclopropilo
35—49 4-Br H 1-CF;—ciclopropilo
35-50 2—| H 1-CFs—ciclopropilo
35-51 3—I H 1-CF3—ciclopropilo
395-52 4—| H 1-CFs—ciclopropilo
35-53 2—-Cl  [3—-Cl |1-CF3s—ciclopropilo
35-54 2—ClI 4—Cl |1-CFs—ciclopropilo
35-55 2—-Cl  b—Cl |1-CFs—ciclopropilo
35-56 2—-Cl  B-ClI [1-CFs—ciclopropilo
35-57 3-Cl 4-Cl [1-CF3—ciclopropilo
35-58 3-Cl  [6—Cl [1-CFs—ciclopropilo
35-59 H H ciclobutiloo

3560 2—F H ciclobutilo

35-61 3-F H ciclobutilo

35-62 4—F H ciclobutilo

3563 2-Cl  H ciclobutilo

35-64 3-Cl H ciclobutilo

35-65 4—Cl H ciclobutilo

35—66 2-Br H ciclobutilo
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35-67 3-Br H ciclobutilo
35-68 4-Br  H ciclobutilo
35-69 2—| H ciclobutilo
35-70 3—I H ciclobutilo
35-71 4| H ciclobutilo
35-72 2—Cl  3-Cl [ciclobutilo
35—73 2-Cl  4-Cl [ciclobutilo
35-74 2—-Cl  [5-C! [ciclobutilo
3575 2—Cl  6—Cl [ciclobutilo
35-76 3-Cl  4-Cl [ciclobutilo
35-77 3-Cl  5—Cl [ciclobutilo para RMN, véase abajo
35-78 H H ciclopentilo
35-79 2—F H ciclopentilo
35-80 3—F H ciclopentilo
35-81 4—F H ciclopentilo
35-82 2-CI  H ciclopentilo
35-83 3—ClI H ciclopentilo
35-84 4-Cl H ciclopentilo
35-85 2-Br H ciclopentilo
35—-86 3-Br H ciclopentilo
35-87 4-Br H ciclopentilo logP 3,34
35-88 2—| H ciclopentilo
35-89 3—I H ciclopentilo
35-90 4— H ciclopentilo
35-91 2—Cl  [3—Cl |ciclopentilo
35-92 2-CI 4—CI [ciclopentilo
35-93 2-ClI  5-Cl [ciclopentilo
35-94 2—-Cl  ©B-Cl [ciclopentilo
35-95  3-Cl _[@—-Cl [ciclopentilo
35-96 3—Cl  [5-Cl [ciclopentilo
35-97 H H ciclohexilo
35-98 2—F H ciclohexilo
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35-99 3-F H ciclohexilo
35-100 4—-F H ciclohexilo
35-101 2-Cl  H ciclohexilo
35-102 3-Cl  H ciclohexilo
35-103 4-Cl H ciclohexilo
35-104 2-Br H ciclohexilo
35-105 3-Br H ciclohexilo
35-106 4-Br H ciclohexilo
35-107 2-| H ciclohexilo
35-108 3—1 H ciclohexilo
35-109 4— H ciclohexilo
35-110 2—Cl  [3—Cl [ciclohexilo
35-111 2-Cl  4-Cl [ciclohexilo
35-112 2-Cl  5—Cl [ciclohexilo
35-113 2-Cl  6-Cl [ciclohexilo
35-114 3-Cl 4—Cl [ciclohexilo
35-115 3-Cl  6-Cl [ciclohexilo
35-116 H H 1-F—ciclopropilo
35-117 2—F H 1-F—ciclopropilo
35-118 3—-F H 1-F—ciclopropilo
35-119 4—F H 1-F—ciclopropilo
35-120 2-CI  H 1-F—ciclopropilo
35-121 3-Cl H 1-F—ciclopropilo
35-122 4-ClI H 1—F—ciclopropilo
35-123 2-Br H 1—F—ciclopropilo
35-124 3-Br H 1-F—ciclopropilo
35-125 4-Br  H 1—F—ciclopropilo [9F: =175,31 ppm, 1-FcPr
35-126 2—| H 1-F—ciclopropilo
35-127 3—I H 1-F—ciclopropilo
35—-128 4—| H 1-F—ciclopropilo
35—-129 2—Cl 3—Cl [1-F—ciclopropilo
35-130 2-Cl  4-Cl [1-F—ciclopropilo




-167-

35-131 2-Cl  [5-Cl |{1-F—ciclopropilo
35-132 2-Cl  6-Cl [1-F—ciclopropilo
35-133 3-Cl  4—Cl [1-F—ciclopropilo
35-134 3-Cl  [5-Cl [1-F—ciclopropilo para RMN, véase abajo
35-135 H H CH_—ciclopropilo
35-136 2—F H CHa—ciclopropilo
35-137 3—-F H CHy—ciclopropilo
35-138 4—F H CH.—ciclopropilo
35-139 2-Cl H CHy—ciclopropilo
35-140 3—-Cl  H CH.—ciclopropilo
35-141 4-Cl H CH,—ciclopropilo
35-142 2-Br H CH,—ciclopropilo
35-143 3-Br H CH,—ciclopropilo
35-144 4-Br H CHy—ciclopropilo 1H (dsDMSO): 0,84, 1H; 0,30,
2H, 0,00, 2H; ciclopropilo
35-145 2—| H CHa—ciclopropilo
35-146 3—I H CHa—ciclopropilo
35-147 4 H CH,—ciclopropilo
35-148 2-Cl  [3—Cl |CHj—ciclopropilo
35-149 2—-Cl  4—Cl |CHy—ciclopropilo
35-150 2—-Cl  5—CI [CH,—ciclopropilo
35-151 2-Cl  6—Cl |CH,—ciclopropilo
35-152 3—-Cl  4-Cl [CHy—ciclopropilo
35-1563 3-Cl  [6—Cl |CH,—ciclopropilo
35-154 H H CH_ciclohexilo
35-155 2—F H CHo.ciclohexilo
35-156 3-F H CHciclohexilo
35-1567 4-F H CHoaciclohexilo
35-158 2-Cl  H CHaciclohexilo
35-1569 3-Cl  H CH.ciclohexilo
35-160 4—-Cl H CHyciclohexilo
35-161 2—Br H CHociclohexilo

}éﬁ
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35-162 3-Br H CHaciclohexilo
35-163 4-Br H CHsciclohexilo 1H (deDMSO): 2,42 ppm, CH,
35-164 2-1 H CHaciclohexilo
35-165 3-1 H CHaciclohexilo
35-166 4 H CH_ciclohexilo
35-167 2-Cl [3—CI [CHaciclohexilo
35-168 2—-Cl  4-Cl [CHaciclohexilo
35-169 2-Cl  [5-Cl |CHciclohexilo
35-170 2—-Cl  |6-Cl |CHciclohexilo
35—-171 3—Cl  4-Cl |CHxciclohexilo
35-172 3-Cl  [5—Cl [CHaciclohexilo
35-173 H H CH,CHociclohexilo
35-174 2—F H CH,CHoaciclohexilo
35-175 3—F H CH,CH_ciclohexilo
35-176 4—F H CH,CH_ciclohexilo
35-177 2-CI  H CH;,CHjsciclohexilo
35-178 3-Cl H CH,CHosciclohexilo
35-179 4-CI H CH,CHj,.ciclohexilo
35-180 2-Br H CH,CHyciclohexilo
35-181 3-Br H CH,CHyciclohexilo
35-182 4-Br  |H CH,CHciclohexilo |1H (dsDMSO): 0,82, 1,14, 1,59,
ciclohexilo
35-183 2—I H CH,>CHjsciclohexilo
35-184 3| H CH,CHo.ciclohexilo
35-185 41 H CH,CHo.ciclohexilo
35-186 2-Cl  [3—-Cl |CH,CHxciclohexiio
35-187 2—Cl  4-Cl [CH,CHoaciclohexilo
35-188 2—Cl 5—Cl |CH,CHoaciclohexilo
35-189 2—Cl 6-Cl ICH,CHociclohexilo
35-190 3-Cl  4—CI |CH2CHyciclohexilo
35-191 3-Cl  [5—-Cl |CH,CHzciclohexilo
35-192 H H CHciclopentilo

794
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35-193 2—F H CHaciclopentilo
35-194 3—F H CH,ciclopentilo
35-195 4-F H CH_ciclopentilo
35—-196 2-Cl  H CHociclopentilo
35-197 3-ClI  H CHciclopentilo
35-198 4-Cl  H CHsciclopentilo
35-199 2-Br H CHoaciclopentilo
35-200 3-Br H CH_ciclopentilo
35-201 4-Br H CH_ciclopentilo
35-202 2—| H CHaciclopentilo
35-203 3—I H CHciclopentilo
35-204 4| H CHaciclopentilo
35-205 2-Cl  [3-Cl |CHaciclopentilo
35-206 2-Cl  4-Cl [CHqciclopentilo
35-207 2—Cl  5—CI [CHciclopentilo
35-208 2-Cl  6—Cl |CHaciclopentilo
35-209 3—-Cl  |4—-Cl |CHqciclopentilo
35-210 3-Cl  [5-Cl |CHgciclopentilo
Tabla 36

2
N.° deG’ G- R Datos fisicos
ejemplo
36—-01 H H CH(OMe),
36-02 2—F H CH(OMe),
36-03 3—-F H CH(OMe),
36-04 4—F H CH(OMe);
36-05 2-CI  H CH(OMe),
36-06 3-CI H CH(OMe),
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36—07 4-CI H CH(OMe),
36-08 ?-Br H CH(OMe),
36-09 3Br H CH(OMe),
36—10 4—Br H CH(OMe), TH: 522 ppm, CH(OMe),
3611 21 H CH(OMe),
36—12 o H CH(OMe),
36—13 4] H CH(OMe),
36-14 2-CI 3-CI [CH(OMe),
36-15 2—CI 4-CI [CH(OMe),
36-16 2-CI 5—CI |[CH(OMe);
3617 2-CI |6-CI |CH(OMe),
36-18 3-CI 4—CI |CH(OMe),
36-19 3-CI  5-CI |CH(OMe);
36—20 H H CH(OEY),
36-21 2-F H CH(OEY),
36-22 3-F H CH(OEY),
36-23 4A-F  H CH(OEY),
36—24 2-Cl H CH(OEY),
36-25 3-Cl H CH(OEY),
36—26 4-CI H CH(OEY),
36-27 2-Br H CH(OEY),
36—28 3-Br H CH(OEY),
36-29 4—Br H CH(OEY),
36—30 2-1 H CH(OEY),
36-31 31 H CH(OEY),
36—32 41 H CH(OEY),
36-33 2-CI  [3—Cl [CH(OEt),
36-34 ?-CI |4—CI |CH(OE®);
36-35 2-CI  5-CI |CH(OE®),
36-36 2-Cl  B-Cl |[CH(OEt),
36-37 3—CI 4-Cl |CH(OEt),
36—38 3-CI  5—CI |CH(OE®);
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36-39 H H  [CH{OnPN),
3640 >F |H _ [CH(OnPN;
- 3641 3-=F  H _ CH({OnPM,
3642 4—F  H _ |[CH(OnPn),
3643 >—CI_|H___ [CH{OnPn),
3644 3Cl_|H _ [CH{OnPn,
3645 4—CT _|[H __[CH(OnPn);
3646 2—Br |H __ [CH{OnP);
3647 3Br H  ICHOnPM,
3648 4-Br |H _ [CH({OnPN;
3649 2-T _|H _[CH{OnPn);
36-50 31 H _ CH({OnPn,
36-51 A1 H _ CH({OnP);
36-52 2—CI_[3-CI [CH(OnPn),
36-53 P—CI_4—CI [CH{OnPn),
36-54 2—Cl_[6=CI [CH(OnPn),
36-55 2—Cl_B-Cl_[CH(OnPr),
36-56 3-Cl_4-CI CH{OnPM),
36-57 3-CI_5=CI ICH(OnPr),
36-58 H H  [CH(OnBu),
36-59 >—F  |H _ [CH{OnBu);
36-60 3F |H _ CH({OnBu)
3661 4—F H  [CH(OnBu);
36-64 4—Cl H _ [CH(OnBu),
36-65 2>—Br |H__ [CH(OnBu);
36-66 3Br |H _ [CH(OnBu);
3667 4—Br |H  [CH(OnBu);
36-68 21 |H _ [CH({OnBu);
3669 37 |H  [CH(OnBu)
36-70 4] H  [CH(OnBu),
36—71 2—Cl_[3—CI [CH({OnBu);
36-72 2—CI 4—Cl [CH(OnBu);
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36-73 P-CI |5—CI [CH(OnBu);

3674 2-CI B-CI [CH(OnBu),

36—75 3-CI 4—CI |CH(OnBu);

36-76 3-CI [5—CI |CH(OnBu);

36-77 4—ClI [3-CF;|CH(OMe), RMN de 'H (ds~DMSO): 8,87,
(d, 2H), 7,42 (t, 1H), 5,23 ppm
(s, 1H)

36-78 3-CI  |5-CF3|CH(OMe);

36-79 4—CI [3—CF3|CH(OE®),

36-80 3-CI  [5—CF3|CH(OE®);,

. Tabla 37

N° delG' G R Datos fisicos

ejemplo

37-01 H H CN

37-02 2-F H CN

37-03 3-F  H CN

37-04 4A—F H CN

37-05 2-Cl H CN

‘ 37-06 3-CI  H CN

37-07 4—Cl H CN

37-08 ?-Br H CN

37-09 3-Br H CN

37-10 4-Br H CN TH (deDMSO): 7,48, 7,71 ppm,
4-Br-Ph.

37-11 21 H CN

37-12 31 H CN
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37-13 4| H CN

37-14 2-Cl  3-ClI [CN

37-15 2-Cl  4-Cl CN

37-16 2-Cl  5-Cl [CN

37-17 2-Cl  6-Cl [CN

37-18 3-Cl  @4-ClI [CN

37-19 3-Cl  5-Cl [CN

37-20 H H |ICHO
37-21 2—F H CHO
37-22 3—~F H CHO
37-23 4-F H CHO
37-24 2-Cl H CHO
37-25 3-Cl  H CHO
37-26 4-Cl H CHO
37-27 2-Br H CHO
37-28 3-Br H CHO
37-29 4-Br H CHO
37-30 2| H CHO
37-31 3—I H CHO
37-32 41 H CHO
37-33 2-Cl  3-Cl |CHO
37-34 2-Cl  4-ClI |CHO
37-35 2-Cl  5-Cl |CHO
37-36 2-Cl  6-Cl [CHO
37-37 3-Cl  4-Cl [CHO
37-38 3-Cl  5-ClI |CHO
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Tabla 38
D

N.° delG' G? R Datos fisicos

ejemplo

38-01 H H CH=NOH

38-02 2-F H CH=NOH

38-03 3-F H CH=NOH

38-04 4-F H CH=NOH

38-05 2-CI H CH=NOH

38—-06 3-CI H CH=NOH

38-07 4-Cl  H CH=NOH

38-08 2-Br H CH=NOH

38-09 3-Br H CH=NOH

38-10 4-Br H CH=NOH 1H (dsDMSO): 7,96, 1H, s;
11,13 ppm, 1H, s; CH=NOH

38—11 21 H CH=NOH

38-12 3 H CH=NOH

38-13 4| H CH=NOH

38-14 2-ClI  3-ClI |CH=NOH

38~15 2-CI  4-Cl |CH=NOH

38-16 2-CI  5-Cl |[CH=NOH

38-17 2-Cl  6-Cl |CH=NOH

38-18 3-CI  4-Cl |CH=NOH

38-19 3-Ci 5—Cl |CH=NOH

38-20 H H CH=NOMe

38-21 2-F H CH=NOMe

38-22 3-F H CH=NOMe

38-23 4-F H CH=NOMe

38-24 2-CI H CH=NOMe
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38-25 3-Cl H CH=NOMe
38-26 4-Cl H CH=NOMe
38-27 2-Br H CH=NOMe
38-28 3-Br H CH=NOMe
38-29 4-Br  H CH=NOMe 1H (deDMSO): 3,76 ppm; OMe.
38-30 2—| H CH=NOMe
38-31 31 H CH=NOMe
38-32 4| H CH=NOMe
38-33 2-Cl  3-Cl |CH=NOMe
38-34 2-Cl 4-Cl |CH=NOMe
38-35 2-Cl  5-Cl |CH=NOMe
38-36 2-Cl 6—-Cl |CH=NOMe
38-37 3-Cl  4-Cl |CH=NOMe
38-38 3-Cl  b-ClI |[CH=NOMe
38-39 H H CH=NOEt
38—40 2-F H CH=NOEt
3841 3-F H CH=NOEt
3 842 4-F  H CH=NOEt
3843 2-ClI H CH=NOEt
38—44 3-Cl H CH=NOEt
38—45 4-Cl H CH=NOEt
3846 2-Br [H CH=NOEt
3847 3-Br H CH=NOEt
3848 4-Br H CH=NOEt 1H (dsDMSO): 3,98, 1,14 ppm;
OEt
38—49 2—| H CH=NOEt
38-50 3-1 H CH=NOEt
38-51 4 H CH=NOEt
38-52 2-CI  |3-Cl |CH=NOEt
38-53 2-Cl 4-Cl |CH=NOEt
38-54 2-Cl [5-Cl |CH=NOEt
38-55 2-Cl  6-Cl |CH=NOEt
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38-56 3-Cl  4-Cl |CH=NOEt

38-57 3-Cl  5-Cl |CH=NOEt

38-58 H H CH=NOnNPr
38-59 2-F H CH=NOnPr
38-60 3-F H CH=NOnRPr
38-61 4-F H CH=NOnPr
3862 2-Cl H CH=NOnPr
3863 3-Cl H CH=NOnPr
38—64 4-Cl H CH=NOnPr
38—65 2-Br H CH=NOnPr
3866 3-Br H CH=NOnPr
38-67 4-Br H CH=NOnPr
38-68 2—1 H CH=NOnPr
38-69 3 H CH=NOnPr
38-70 4-I H CH=NOnPr
38—71 2-Cl  [3-Cl |[CH=NOnPr
3872 2-Cl  4-Cl |CH=NOnPr
38—-73 2-Cl  (5-Cl |CH=NOnPr
38—-74 2-Cl  6-Cl |CH=NOnPr
38—75 3-Cl  4—Cl |[CH=NOnPr
38—-76 3-Cl  [5-Cl |CH=NOnPr
3877 H H CH=NOIiPr
38—78 2-F H CH=NOIiPr
38—79 3-F H CH=NOIiPr
38-80 4-F  H CH=NOiPr
38-81 2-Cl H CH=NOiPr
38-82 3-Cl H CH=NOIiPr
38-83 4-Cl H CH=NOIiPr
38—-84 2-Br H CH=NOIPr
38-85 3-Br H CH=NOIPr
38—-86 4-Br H CH=NOIiPr
38-87 2—I H CH=NOiPr
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38—-88 3—I H CH=NOIPr
38—-89 4—1 H CH=NOIPr
38—-90 2—Cl 3-Cl |CH=NOIPr
38-91 2—Cl 4-CI [CH=NOiPr
38-92 2—Cl 5—Cl |CH=NOIPr
38-93 2-Cl B6-ClI |[CH=NOIiPr
38-94 3-Cl  4-Cl |CH=NOIiPr
38-95 3—ClI  5-Cl |CH=NOIPr
Tabla 39
D,
N.° delG’ G2 Datos fisicos
ejemplo
39-01 H H CeHs—CH>
39-02 2—F H CeHs—CH>
39-03 3—F H CeHs—CH>
39-04 4—F H CeHs—CH,
39-05 2—Cl H CeHs—CH,
39-06 3—Cl H CeHs—CH,
39-07 4—Cl H CeHs—CH>
39-08 2-Br H CeHs—CH,
39-09 3-Br H CeHs—CHo
39-10 4-Br H CeHs—CH, 1H: 4,03 ppm, CH,
39-11 2—| H CeHs—CH:
39-12 3—I H CsHs—CH,
39-13 4—| H CeHs—CH,
39-14 2—Cl 3—-Cl |CsHs—CH>
39-15 2—Cl 4-Cl CeHs—CH>
39-16 2—ClI 5—Cl |Ce¢Hs—CH>

HO7
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39-17 2—Cl  6-Cl |CsHs~CH;
39-18 3—-Cl  4—Cl |CgHs—CH;
39-19 3—Cl  6-Cl |CsHs—CH;
39-20 H H 2—-Cl-CgHs~CH>
39-21 2—F H 2—Cl-CgHs—CH;
39-22 3-F H 2~Cl-CgHs—CH>
39-23 4-F H 2—~Cl-CeHs—CH;
39-24 2-CI H 2—Cl-CeH4—CH>
39-25 3-Cl  H 2—Cl-CeH4—CH>
39-26 4-Cl H 2—Cl-CgH4—CH>
39-27 2-Br H 2—Cl-CgHs—CH>
39-28 3-Br H 2—-Cl-CsHs—CH>
39-29 4-Br H 2—Cl-CeH4—CH>
39-30 2-1 H 2—Cl-CgH4—CH>
39-31 31 H 2-Cl-CgHs—CH>
39-32 4| H 2—Cl-CeH4—CH>
39-33 2-Cl  3-Cl [2-Cl-CgHs—CH;
39-34 2-Cl  4-ClI R-CI-CgHs—CH;
39-35 2-Cl  [6-Cl R-CI-CgHs—CH;
39-36 2-Cl  6-Cl [2-Cl-CgHs—CHj;
39-37 3—-Cl  @4—Cl [2-Cl-C¢Hs—CH;
39-38 3-Cl  5-Cl [2-CI-C¢Hs—CH;
39-39 H H 3—Cl-CeH4—CH>
3940 2—F H 3—Cl-CeHs—CH>
3941 3—-F H 3-Cl-CsHs—CH>
3942 4—F H 3—Cl-CgHs—CH>
3943 2-Cl H 3—Cl-CeH4—CH>
13944 3-Cl H 3~Cl-CgHs—CH;
39-45 4-CI H 3-Cl-CsHs—CH;
3946 2-Br H 3-Cl-CsHs—CH>
3947 3-Br H - B—-CI-CgHs—CH;
39-48 4-Br H 3—Cl-CsHs—CH, 1H: 4,00 ppm, CH>
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505

39-49 21 H 3—CI~CsHs—CH;
39-50 31 H 3—CI~CgH4—CH;
39-51 4] H 3—CI-CeH,—CH;
39-52 2—ClI [3—CI [3=CI~CgHs—CH;
39-53 ?2-Cl  [4—CI [3-CI~CeH4+—CH;
39-54 2—-CI [5—CI [3=CI~CsH,~CH,
39-55 2—Cl B—CI [3=CI~CgHs~CH;
39-56 3-Cl 4—CI [3-CI-C¢H,—CH,
39-57 3—CI [5—CI [3-CI~C¢H,~CH,
39-58 H H A—CI-CeH,—CH,
39-59 2—F H 4—CI-C¢H,—CH>
39-60 3-F H A—CI-CeH,~CH,
39-61 4a-F  H 4—CI-C¢H,—CH,
39-62 2-CI H 4—CI-C¢H,~CH,
39-63 3-CI H 4—CI-C¢H4—CH>
39-64 4-CI H 4—CI-C¢H,—CH>
39-65 2—Br H 4—CI-C¢H4—CH,
39-66 3-Br H 4—CI-CH,—CH>
39-67 4-Br H 4—CI-CgH,—CH> 1H: 3,98 ppm, CH>
39-68 21 H 4—CI-CeH,~CH>
39-69 31 H 4—CI-C¢H,—CH>
39-70 4] H 4—CI—C¢H.—CH,
39-71 2-CI [3-C —CI~CgH,~CH;
39-72 2—CI  [4—CI |4—CI—-CsH,—CH;
39-73 2—CI"  [5—CI |4—CI~CgHs—CH,
39-74 2-CI  p—C @—CI~CgH4—CH;
39-75 3-CI  |4—CI |4—CI~CsH,—CH,
39-76 3—Cl 5-CI W4—-CI~CsH,~CH,
39-77 H H ?—F—CgH4—CH;
39-78 2-F  H ?—F—CgH4—CH;
39-79 3—F H ?—F-CeH4—CH,
39-80 4-F  H ?—F—CgHs4—CH;
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39-81 2-Cl H 2—F-CeH4—CH;
39-82 3-Cl  H 2—F—CgHs4—CH>
39-83 4-Cl H 2—F—CgH4—CH>
39-84 2-Br H 2—F—CsHs—CH>
39-85 3-Br H 2—F—CgHs—CH>
39-86 4-Br  H 2—F—CgH4~CH, 19F: -118,45 ppm, PhF
39-87 2—| H 2—F—CsHs—CH>
39-88 3-1 H 2—F—-CsH4—CH>
39-89 4— H 2—F—-CgH4—CH,
39-90 2-Cl  [3-Cl R-F-Ce¢H4,—CH;
39-91 2-Cl  4-Cl 2-F-CgH4,~CHj,
39-92 2—Cl  [5-Cl 2-F—CgH4~CH,
39-93 2-Cl  6-Cl [2-F—-C¢H4—CHj,
39-94 3-ClI 4—Cl [2-F-CgH4~CHj,
39-95 3-CI 5—Cl [2-F-C¢H4—CH,
39-96 H H 3—F—CsHs—CH;
39-97 2—-F H 3—F—CsHs~CH>
39-98 3-F H 3—F-CsHs—CH;
39-99 4—-F H 3—F—-CsHs—CH;
39-100 2-CI  H 3—-F-CgHs—CH>
39-101 3-Cl  H 3—F-CgHs—CH;,
39-102 4-CI H 3—F—CsHs—CH>
39-103 2-Br H 3—F—CsHs—CH>
39-104  3-Br H 3—F—CsHs—CH;
39-105 4-Br H 3—-F-CgHs—CH; 1H (dsDMSO): 6,90, 6,96, 726
ppm, F—fenilH

39-106 2—| H 3-F-CgHs—CH;
39-107 3—I H 3—F—CsHs—CH>
39-108 4 H 3—F—CsHs—CH>
39-109 2-Cl  [3-Cl [B3—-F-CeHs—CH;
39-110 2—Cl 4-Cl [B-F-CeHs—CH,
39-111 2-Cl  5-Cl {3—F-CgH4s—CH>
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39-112 2-Cl 6-Cl [3-F-CgHs—CH;
39-113 3-Cl  4-Cl [3—-F-C¢H4+—CH:
39-114 3—Cl  6-Cl |3—F-C¢H4~CH,
39-115 H H 4-F—CsH4—CH;
39-116 2—F H 4—F—CsHs—CH;
39-117 3—-F H 4—F—CsH4—CH;
39-118 4—F H 4—F-CeH4—CH;
39-119 2-Cl H 4—F-CeH4—CH,
39-120 3-ClI H 4—F—-CsHs—CH,
39-121 4-Cl H 4—F—-CsHs—CH,
39-122 2-Br |H 4—-F—CsH4—CH;
39-123 3-Br H 4-F—CgH4—CH, 4
39-124 4-Br H 4—F-CeH4—CH, 1H (dsDMSO): 7,04, 7,14, F—
fenilH
39-125 2—| H 4—F-CsHs—CH;
39-126 3—I H 4—F—-CgHs—CH;
39-127 4—| H 4—F-CgHs—CH,
39-128 2-Cl  3-Cl 4-F-C¢H4—CH,
39-129 2-Cl  4-Cl 4-F-CgH4-Cly
39-130 2-Cl  5-Cl 4-F-C¢H4—CH,
39-131 2-Cl  6-Cl 4-F-CgHs—CH;
39-132 3—-Cl 4-Cl 4-F-C¢Hs—CH,
39-133 3—Cl 5-Cl 4—-F-C¢H4—CH,
39-134 H H 2—CF3—CgH4—CH,
39-135 2—F H 2—CF3—CgHs—CH>
39-136 3—-F H 2—CF3—CgH4~CH,
39-137 4—F H 2—-CF;—-CeH4—CH:
39-138 2-Cl  H 2—CF3~CgH4—CH>
39-139 3-Cl H 2—-CF3—CgHs~CH:
39-140 4-Cl H 2—CF3—CgH4s—CH>
39-141 2-Br H 2—CF3;—CgHs—CH,
39-142 3-Br H 2—CF3—CgHs—CHy
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39-143 4-Br H 2—CF3—CgHs—CH>
39-144 22— H 2—CF3-CeHs—CH
39-145 31 H 2—-CF3—CgHs—CH,
39-146 41 H 2—-CF3—CeHs—CH;
39-147 2-Cl  3-Cl [2-CF3—CsHs—CH;
39-148 2-Cl  4-Cl [R2—CF3;—CgHs~CH;
39-149 2-Cl  6-Cl [2—CF3—-CgHs—CH;
39-150 2-Cl 6-ClI [2-CF3-CgHs—CH;
39-151 3-Cl ~ 4-Cl R2-CF3—CgHs—CH;
39-152 3-Cl  5-Cl R-CF3;—CgHs—CH;
39-153 H H 3—CF3—-CsHs—CH;
39-154 2—-F H 3—CF3-CgHs—CH;
39-1565 3—F H 3—-CF3~CgHs—CH>
39-156 4-F H  3—-CF;—CegHs—CH;
39-157 2-Cl H 3-CF3—CgHs—CH>
39-158 3-Cl  H 3-CF3—CgHs—CH;>
39-159 4-Cl H 3—CF3—CgH4—CH;
39-160 2-Br H 3—-CF3;—CgH4—CH;
39-161 3-Br H 3—-CF3;—CsHs—CH:>
39-162 4-Br  H 3-CF3-CsHs—CH,  [1H: 4,08 ppm, CH;
39-163 2—| H 3-CF3—CgHs—CH;
39-164  (3-] H 3—CF3-CgH4—CH;
39-165 41 H 3—-CF3—CgHs—CH>
39-166 2-Cl  3-Cl B3—CF3—CgHs—CH;
39-167 2-Cl  4-Cl [3-CF3-CgHs—CH,
39-168 2-Cl  5—Cl [3-CF3—CgsHs—CH;
39-169 2-Cl  6-Cl [3-CF3-CsHs—CH>
39-170 3-Cl 4-Cl B3-CF3;—CgHs—CH;
39-171 3-Cl  [5-Cl B-CF3—-CgHs—CH>
39-172 H H 4—CF3;-CgHs~CH>
39-173 2-F H 4—CF3—CeHs—CH>
39-174 3-F H 4—CF3—CeHs—CH:
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39-175 4-F H 4—CF3:—CeHs—CH>
39-176 2-Cl  H 4-CF3—CgHs—CH;
39-177 3-Cl H 4—-CF3~CgHs—CH>
39-178 4-Cl H 4—CF3—CgHs—CH>
39-179 2-Br H 4—-CF3~CgHs—CH;
39-180 3-Br H 4-CF3—CeHs—CH>
39-181 4-Br  H 4—CF3—CgHs4—CH>
39-182 2 H 4—CF3;—CeH4—CH>
39-183 3 H 4—CF3—CeHs—CH>
39-184 4| H 4-CF3;—CeH4—CH>
39-185 2-Cl  B-Cl ¥-CF3;-CsHs—CH>
39-186 2-Cl  4-Cl 4-CF3-CsHs—CH>
39-187 2-Cl  [6-Cl H4-CF3:—CgHs—CH;
39-188 2—Cl  6-Cl 4—CF3:—CgHs—CH;
39-189 3-Cl  4-Cl 4-CF3—CsHs—CH;
39-190 3-Cl  [5-Cl 4—CF3;—CgHs—CH;
39-191 H H 2,4—Cl—CeH3—CH>
39-192 2—F H 2,4—Cl,~CgH3—CH
39-193 3-F H 2,4—Cl—CgH3—CH>
39-194 4-F H 2,4—Cl—CgH3—CH>
39-195 2-Cl H 2,4—Cl,—CgH3—CH>
39-196 3-ClI H 2,4—Cl—CeH3—CH>
39-197 4-Cl H 2,4—Cl—CeH3—CH>
39-198 2-Br H 2,4—Cl—CeH3—CH>
39-199 3-Br H 2,4—Cl—CeH3—CH>
39-200 4-Br H 2,4—Cl,—-CeH3s—CHz [1H(dsDMSO): 7,30, 7,38, 7,62,
PhH.

39-201 2 H 2,4—Cl—CeH3—CH;
39-202 3 H 2,4—Cl,—CgH3—CH>
39-203 41 H 2,4—Cly—CeH3—CH>
39-204 2-Cl  B-Cl [2,4—Cl>—Ce¢H3—CH>
39-205 2-Cl  4—Cl [2,4-Cl,~CeHs—CH>

A
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39-206 2-Cl  5-Cl [2,4—Cl—CeH3s—CH;
39-207 2-Cl  6-Cl [2,4-Cl,—CeH3—CH;
39-208 3-Cl  4-Cl [2,4-Cl—CgH3—CH;
39-209 3-Cl  [5-Cl [2,4-Cl—Cg¢H3—CH>
39-210 H H 2—Br—-CgHs—CH,
39-211 2—F H 2—-Br—CeH4—CH>
39-212 3—F H 2—Br—CgHs—CH;
39-213 4—F H 2—Br-CgHs—CH>
39-214 2-Cl  H 2—-Br-C¢H4—Cl
39-215  (3-CI H 2—-Br-CgHs—CH>
39-216 4-ClI H 2—-Br-CgsHs—CH>
39-217 2-Br H 2—Br-CsHs—CH>
39-218 3-Br H 2—Br-CgHs—CH>
39-219 4-Br  H 2—-Br-CgHs—CH> 1H (deDMSO): 3,97 ppm, CH;
39-220 2—I H 2—Br—CgHs—CH>
39-221 3~ H 2—Br—CgH4—CH;
39-222 41 H 2—Br-CeHs—CH>
39-223 2-Cl  [3-Cl [2-Br—CgHs—CH>
39-224 2-Cl  4-Cl 2-Br-CgHs—CH>
39-225 2-Cl  5-Cl [2-Br-CgHs—CH>
39-226 2-Cl  6-Cl [2-Br—CgHs—CH;
39-227 3-Cl  4-Cl 2-Br—CgHs—CH;
39-228 3-Cl  5-Cl R-Br-Cg¢H4—CH;
39-229 H H 3-Br-CeHs—CH

© 39-230 2—F H 3—Br-CgH4—CH
39-231 3-F H 3—-Br-CgH4—CH;
39-232 4-F H 3-Br-CgsH4—CH>
39-233 2-Cl  H 3—Br—CeH4—CH;
39-234 3-Cl H 3—Br—CeH4—CH;
39-235 4-Cl H 3—Br—CgHs—CH>
39-236 2-Br H 3—Br—CeH4—CH;
39-237 3-Br H 3—Br-CeH4—CH;
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39-238 4-Br H 3-Br—CgH4—CH;
39-239 2—1 H 3—-Br—CgH4—CH;
39-240 3 H 3—Br—CeH4—CH>
39-241 41 H 3—Br—CeH4—CH>
39-242 2—-Cl  3-Cl [3-Br-CgHs—CH;
39-243 2-Cl  4-Cl [3-Br-CsHs—CH;
39-244 2-Cl  6-Cl [3-Br-CsHs—CH;
39-245 2-Cl  |6-Cl [3-Br—CgHs—CH;
39-246 3-Cl  4-Cl [3-Br-CsHs—CH;
39-247 3—Cl  5-Cl [3—Br-CsHs—CH;
39-248 H H 4—-Br-CgHs—CH-
39-249 2—F H 4—-Br—CgsHs—CH>
39-250 3-F H- 4-Br-CeHs—CH;
39-251 4-F H 4—-Br-CgsHs—CH>
39-252 2-Cl  H 4-Br-CgHs—CH>
39-253 3-Cl  H 4—-Br-CgsHs—CH>
39-254 4-Cl H 4-Br-CgsHs—CH>
39-255 2-Br H 4-Br—CeH4—CH>
39-256 3-Br H 4—-Br-CsHs—CH>
39-257 4-Br H 4—Br—CgHs—CH> 1H: 3,97 ppm, CH;
39-258 2~ H 4-Br-CgHs—CH>
39-259 31 H 4—Br-CgsHs—CH>
39-260 4| H 4—-Br-CesHs—CH>
39-261 2-Cl  3-Cl 4-Br-CgHs—CH>
39-262 2-Cl  4-Cl 4-Br-CgHs—CH,
39-263 2-Cl  5-Cl @4-Br-CgHs—CH>
39-264 2—-Cl 6-Cl @4-Br-CgHs—CH,
39-265 3-Cl  4-Cl 4-Br—Ce¢Hs—CH;
39-266 3-Cl  5—Cl 4-Br—Ce¢Hs—CH;
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Tabla 40

N.° delG’ GZ R Datos fisicos

ejemplo

40—01 H H 2—CH3—CgH,—CH;

40-02 2-F H 2—CH;—CgH4—CH;

40-03 3-F H 2—CH3—CeHs—CH;

40-04 4A—F H 2—CH3—CeH.—~CH;

40-05 2-CI H ?—CH>—CgHs—CH;

40—06 3-CI H ?—CH3—CgHs—~CH;

40-07 4—CT H 2—CH3—CgH4—CH;

40-08 ?—Br H 2—CH3—CsH.—CH;

40-09 3-Br |H  [2-CHa-CsHs—CH>

40—10 4—Br H 2—CHs—CgH4—CH; 1T H (dsDMSO): 2,20 ppm,
Ph—CHj

40—11 2-1 H 2—CH;3-CsHs—CH;

40-12 31 H 2—CH3—CgH4~CH;

40—13 4] H 2—CH3—CgHs—~CH;

40—14 2—CI [3—CI [2—CHs—CsHs—CH;

40—15 2—CI 4—CI [2=CH3~CgH,—CH;

40—16 2—ClI [5—CI [P—CH3—CgeH4~CH,

4017 2-CI  6—CI [P—CH3—CgH4—CH,

40-18 3—ClI @4—Cl P—CHs—CgHs—CH>

40-19 3—CI  [5—CI [2—-CHs—~CgHs—CH,

40-20 H H 3—CH3;—CeHs—CH,

40-21 2-F  H 3—CH;—CgHs—CH;

40-22 3-F H 3—CH3-CgHs—CH;

40-23 4—F H 3—CH3—CeHa~CH;

40—24 2-Cl H 3—CH3s—CeHs—CH;

40-25 3-ClI H 3—CH3—CeHs—CHa
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40-26  B-Cl |H  B-CHs—CeHs—CH,
40-27 2 Br H  [3-CHsCeHs—CH;
40-28 3Br H  B-CHs;—CeHs—CH;
40-29 4Br H  [3-CHs—CeHs—CH; TH (deDMSO). 2,20 ppm,
Ph—CH,
40-30 2T H  [3-CH3;-CeHs—CH;
40-31 3T H  3-CHs:—CeHs—CH;
40-32 4 H  [B-CH3—CeHs—CH,
40-33 2—CI  ]3-Cl [3—CH3—CsHs—CH;
4034 2—CI _A—Cl [3—CH3-CeHs—CH;
40-35 2—Cl 5—Cl 3—CHy—CsHs—CH;
40-36 2—Cl  B—Cl [3—-CHa—CsH+—CH;
40-37 3-Cl @—Cl 3—CHs—CeHs—CH,
40-38 3-Cl  p—Cl [3—CHy—CeHs—CH
40-39 H H  @—CH3—CoHs—CH,
4040 ?-F |H  @—-CHy;—CoeHs—CH,
G041 3F | B-CHy;—CeHs—CH;
G042 4F  |H  M-CH3—CoHs—CH;
4043 >CI |0 B-CH3—CeHs—CH;
4044 3CI |H  @-CHs—CeHs—CH;
4045 A—CT |H  @—-CH3;—CeH,—CH;
7046 ?Br | B-CH;—CeHs—CH;
4047 3Br |H  B—CHs;—CeHs—CH,
4048  @-Br |H  W—CHs—CoHs—CH, TH (deDMSO). 222 ppm,
Ph—-CHs
4049 71 H  B-CH;—CeHs—CH;
40-50 3T  H  A-CH;—CeHs—CH;
40-51 41 |H  4—CHs—CoHs—CH,
40-52 D—Cl 3=Cl 4—CH3—CsHs—CH;
40-53 2—CI  4—Cl 4—CH;—CsH,—CH3;
40-54 2-Cl B-Cl W—CH3—CeHs—CH;
40-55 2—Cl p—-Cl @—CH;—CgHs—CH;
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40-56 3-Cl  4-Cl 4-CH;3;-CsHs—CH;
40-57 3-Cl  5-Cl 4—CH3-CsHs—CH;
40-58 H H 2,4,6-Mez—CeH—CH;
40-59 2—F H 2,4,6-Me3;—CeH—CH;
40-60 3-F H 2,4,6-Me;—CgH,_CH>
40-61 4-F H 2,4,6-Me;—CeH,—CH,
40-62 2-Cl H 2,4,6-Me3—CegH,—CH;
40-63 3-Cl  H 2,4,6-Me;—CegH,—CH,
40-64 4-Cl H 2,4,6—Me;—CgH,—CH>
40-65 2-Br H 2,4,6-Mes—CeH—CH;
40-66 3-Br H 2,4,6-Me;—CgH,—~CH,
40-67 4-Br H 2,4,6-Me;—CeH,—CH>
40-68 2—| H 2,4,6—-Me3—CeH,—CH;
40-69 3 H 2,4,6-Me3—CegH—CH;
40-70 4| H 2,4,6-Me3—CeH—CH;
40-71 2—Cl  3-Cl [2,4,6-Me3;~CsHo—CH;
40-72 2-Cl  4-Cl 2,4,6-Me;—CeH,—CH;
40-73 2-Cl  6-Cl [2,4,6-Me;—C¢H,—CH,
40-74 2-Cl  6-Cl [2,4,6-Me3s—C¢H,—CH;
40-75 3—Cl  4-Cl 2,4,6-Mes—CsH,—CH;
40-76 3-Cl  jp-Cl [2,4,6-Me3—CsH,—CH;
40-77 H H 2—MeO-CeHs—CH>
40-78 2—F H 2—-MeO-CgH4s—CH>
40-79 3—F H 2-MeO-CeH4—CH;
40-80 4-F H 2—-MeO—-CgH4—CH;
40-81 2-Cl  H 2-MeO-CgH4—CH;
40-82 3-Cl  H 2—MeO-CsH4—CH>
40-83 4-CI H 2—-MeO—-CgH4—CH;
40-84 2-Br H 2—MeO—-CgH4—CH;
40-85 3-Br H 2-MeO-CgH4—CH;
40-86 4-Br H 2—-MeO-CgHs—CH> 1H (dsDMSO): 3,71, OMe
40-87 2—I H 2-MeO-CgHs—CH:
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s

40-88 31 H  P—MeO—CgH,—CH;
40-89 4T H  2-MeO-CgH,—CH,
40-90 2—Cl [3—Cl 2-MeO—CeH,—CH,
40-91 2CI 4—CI P—MeO—CgH.—CH;
40-92 2—CI 5—CI P—MeO-CgsH,~CH,
40-93 5—Cl B-Cl 2—MeO-CqHs~CH;
40-94 3—Cl W—Cl P—-MeO—CgHs—CH;
40-95 3-Cl 5-Cl P—-MeO—CgHs~CH,
40-96 H H  [3-MeO-CeHs—CH,
40-97 > F |H  [3-MeO-CgH,—CH,
40-98 3F  H  3-MeO—CsHs—CH;
40-99 GF  H  [3-MeO-CgHs—CH;
40-100  2-CI |H  [3=MeO—CsH,~CH;
40-101  B-CI |H  3-MeO-CsH,—CH;
40-102  B—Cl |H  B—MeO—CsH,—CH;
40-103  2-Br |H _ B-MeO—CsHs~CH,
40-104  B-Br |H  3—MeO-CsH,—CH,
40-105 W@—Br |H  [3-MeO-CsH.—CH;
40-106 -1 H  [3-MeO—-CqeHs~CH;
40-107 =1 |H  B-MeO-CsHs,—CH,
470-108 WA= H  [3-MeO-CeH.—CH;
40-109  2-CI  3-Cl [3—-MeO—-CeH+—CH;
40-110  2-CI _4—Cl [3-MeO—CgH,~CH,
40—111  2-CI  5—Cl [3—MeO-CeH.~CH,
40-112  P—ClI p=CI 3-MeO—CgHs—CH>
40-113  3=CI 4—CI B=MeO-CgHs+—CH>
40-114  3—Cl  5—CI 3-MeO—CgHs—CH,
40-115 H H  d—MeO—CoH,—CH,
40-116  2-F |H  B—MeO-CsH,—CH;
40117 B=F |H  B—MeO—CeH.—CH,
40-118  @—F |H  A—MeO—CeHs—CH,
40119 P2=CI |H  FA—MeO—CsH+—CH,
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lo

40—120 B-CI H 4-MeO-CgH,—CH>
40-121  4—ClI  H 4—MeO-CgH,—CH,
40-122  2-Br H 4—MeO-CgH,—CH,
40-123  [3-Br H 4—MeO—CsH,—CH>
40—124 @-Br H 4—MeO-CgH,—CHy, TH (de-DMSO); 6,79, 7,05,
MeOfenilo
40-125 |- H 4—MeO—-CsH,—CH,
40-126 |31 H 4—MeO—CgH,~CH;
40—127 [l H 4—MeO-CgH,—CH>
40-128  2-CI [3—-CI 4—MeO—-CgH,—CH;
40-129  P-CI |4=Cl 4—MeO—-CgH,~CH,
40-130 2-CI [5—CI 4—MeO-CgH.~CH;
40-131  [2—-CI |-CI 4—MeO—-CsH,~CH,
40-132  3-CI |4—CI 4=-MeO—-CsH,~CH,
40-133  [3-CI [5—CI 4—MeO—CgHs—CH;
40-134  @-Br H 3,4—(Me0),—CcH—CH; [TH (de—DMSO). 3,59 (s,

3H, OMe), 3,66 ppm (s, 3H,

OMe)




-191-

Tabla 41
G! NH,
G? o e
S0
N.° deG’ G R Datos fisicos
ejemplo
41-01 H H CeHs—CH,CH;
41-02 2-F H CeHs—CH.CH;
41-03 3-F H CeHs—CH,CHj,
41-04 4—F H CgHs—CH,CH>
41-05 2-ClI H CeHs—CH.CH;
41-06 3-C H  [CeHs—CH.CH;
41-07 4-CI H CeHs—CH,CH;
41-08 2-Br H CeHs—CH2CH>
41-09 3-Br H CsHs—CH,CH,
41-10 4-Br H CeHs—CH,CH, 1H (dsDMSO): 2,86, C,H,4
41-11 2 H CeHs—CH,CH,
41-12 31 H CeHs—CH,CH,
41-13 4 H CeHs~CH,CH,
41-14 2-Cl  [3-CI [Ce¢H5_CH,CH,
41-15 2-CI W4-Cl |CeHs—CH,CH;
41-16 2—ClI 5—Cl [CeHs—CH,CH;
41-17 2-Cl B-Cl [CeHs—CH>CH,
41-18 3—-Cl  |4-Cl |Ce¢Hs—CH,CH,
41-19 3—Cl 5—Cl |CeHs—CH,CH,
41-20 H H 2—Cl-CgH4—CH,CH,
41-21 2—F H 2—CIl-C¢Hs—CH,CH;
41-22 3-F H 2—-Cl-CgHs—CH,CH;
41-23 4—F H 2—Cl-CeH4—CH,CH,
41-24 2—Cl H 2—Cl-CgH4—CH,CH>
41-25 3—Cl H 2—Cl-CgH4—CH2CH>




-192-

41-26 4-Cl H 2—Cl-CsHs—CH,CH;
41-27 2-Br H 2—-Cl-CgHs—CH2CH;
41-28 3-Br |H 2—Cl-CgHs—CH,CH;
41-29 4-Br  H 2—Cl-CgH4—CH,CH>
41-30 2—| H 2—Cl-CgH4—CH,CH>
41-31 3 H 2—Cl-CeH4—CH,>CH>
41-32 4— H 2—Cl-CgH4—CH,CH>
41-33 2-Cl  [3—Cl [2-Cl-CgHs—CH.CH;
41-34 2-Cl  4-Cl R2-Cl-CeHs~CH,CH,
41-35 2-Cl  5-Cl [2—Cl-C¢Hs—CH,CH>
41-36 2-Cl  6-ClI 2—Cl-CsH4—CH,CH;
41-37 3—-Cl  4-Cl [R2—CI-CeHs—CH,CH,
41-38 3—Cl  [5-Cl [R—CI-CeHs—CH,CH,
41-39 H H 3—Cl-CgH4—CH,CH>
41-40 2—F H 3—Cl-CeH4s~CH,CH,
41-41 3—F H 3—Cl-CeHs—CH,CH,
41-42 4-F H 3—Cl-CsHs—CH,CH,
4143 2-Cl  |H 3-Cl-CsHs—CH.CH;
41-44 3-Cl  H 3—Cl-CeH4—CH,CH>
4145 4-Cl H 3—Cl-CeH4—CH,CH>
4146 2-Br H 3—Cl-CgHs—CH,CH;
4147 3-Br H 3-Cl-CsHs—CH>CH,
4148 4-Br  H 3—Cl-CgHs—CH,CH>
41-49 2 H 3—-Cl-CsHs—CH,CH>
41-50 3—I H 3—Cl-CgHs—CH,CH;
41-51 4-I H 3—Cl-CsHs—CH>CH>
41-52 2-Cl  B-Cl 3-Cl-CeHs—CH2CH;
41-53 2-Cl  4-Cl 3-Cl-CgHs—CH-CH;
41-54 2-Cl 5-Cl [3-Cl-C¢Hs—CH.CH;
41-55 2-Cl  6-Cl B3-Cl-CgHs—CH,CH>
41-56 3-Cl  4-Cl B-Cl-CeHs—CH,CH>
41-57 3—Cl  [p-Cl [3—CIl-CeHs—CH,CH>
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41-58 H H  B—CI—CoH,—CH,CH;
41-59 2F |H  W4-CI—CoH,—CH,CH;
4160 3F |H  W4-CI-CoH,—CH,CH,
4161 4—F |H  WA—CCeHs,~CH,CH;
1162 D—Cl  |H  A—CI-CeH4—CH,CH;
4163 3-Cl |H  B—CI-CeH,—CH,CH,
4164 4—CI H  WB—CI~CgH,—CH,CH;
4165 2-Br |H  M4-CI-CoH,—CH,CH;
4166 3Br H  @—CI-CoH,—CH,CH
4167 4—Br |H  B—CI—CgH,~CH,CH;
4168 2] H  @-CI-CoH,—CH,CH;
4169 31 H  @-CI-CoH,—CH,CH;
G1-70 7] H  W—CI—-CeH,~CH,CH,
=71 2-Cl _ [3-Cl M4—CI-C¢H,—CH,CH,
G1—72 2-Cl 4—Cl K—CI-CqH,~CH,CH;
1—73 2-C  [5-Cl A—CI-CgH,~CH,CH;
4174 2—Cl  6-Cl 4—CI-C4H4—CH,CH;
41-75  B-CI _4-Cl A—CI-CeH,~CH,CH,
4176 3-Cl 6—CI @—-CI—CqHs—CH,CH
I1—77 H H  (CoHs—CH,CH,CH,
41-78 PF |H  |CoHs—CH,CH,CH;
41-79 3F |H  [CeHs—CH,CH,CH,
41-80 4-F H  [CoHs—CH,CH,CH;
A1-81 2—Cl |H  [CeHs—CH,CH,CH,
41-82 3Cl H  [CeHs—CH,CH,CH,
41-83 4—CI H  [CoHs—CH,CH,CH,
41-84 2-Br |H _ [CeHs—CH,CH,CH;
41-85 3-Br |H  (CeHs—CH,CH,CH,
41-86 4-Br H  |CeHs—CH,CH,CH; TH (d,DMSO). 1,79, 2,55
ppm, C3He
4187 o] H  [CoHs—CH,CH,CH,
41-88 31 H  [CoHs—CH,CH,CH,
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41-89 4] H CoHs—CH,CH,CH;
47-90 2—CI [3=CI |CeH5—CH,CH,CH;
41-91 2-CI  A—CI |CsHs—CH,CH,CH;
41-92 2-CI 5-CI |CgHs—CH,CH,CH;
41-93 2-CI B-CI [CeHs—CH,CH,CH;
41-04 3-CI 4—Cl [CeHs—CH,CH,CH,
41-95 3-CI  [5-CI |CsHs—CH,CH,CH,
Tabla 42

N.° delG'’ G? R R? Datos fisicos
ejemplo

42-01 H H CH,F  INHEt
4202 2—F H CH,F  INHEt
4203 3-F H CH,F  |NHEt
4204 4A—F H CH,F  |NHEt
42-05 2—Cl H CH,F  |NHEt
42-06 3—CI H CH,F  |NHEt
42-07 4—Cl H CH,F  INHEt
4208 2—Br H CH.,F  INHEt
42-09 3-Br H CH,F  |NHEt
42-10 4—Br H CH,F  |NHEt
4271 21 H CH,F  |NHEt
4212 o H CHF  |NHEt
42—13 4] H CHF  [NHEt
4214 2—Ci 3—CI CH,F  [NHEt
42-15 2—CI 4—Cl CH,F ~ |NHEt
42-16 2—ClI 5—CI CHF  INHEt
4217 2—ClI 6—ClI CH,F  |NHEt
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42-18 2—Cl 4—F CHyF NHEt
42-19 3—Cl 4—Cl| CH.F NHEt
42-20 3-Cl 5—Cl CH,F NHEt para RMN, véase abajo
4221 H H CH,F NHCH,Ph
4222 2-F H CH.F NHCH,Ph
4223 3-F H CH,F NHCH,Ph
4224 4—F H CH,F NHCH,Ph
4225 2—-Cl H CH,F NHCH.Ph
4226 3-Cl H CH,F NHCH,Ph
42-27 4—Cl H CH,F NHCH,Ph
42-28 2-Br H CH,F NHCH,Ph
4229 3-Br H CH,F NHCH,Ph
42-30 4—-Br H CH,F NHCH,Ph
42-31 2—| H CH,F NHCH,Ph
42-32 3—| H CH.F NHCH,Ph
42-33 4 H CH,F NHCH,Ph
42-34 2—ClI 3-Cl CH,F NHCH,Ph
42-35 2—Cl 4—Cl CH,F NHCH,Ph
42-36 2—Cl 5—Cl CH,F NHCH,Ph
42-37 2—Cl 6—-Cl CH,F NHCH,Ph
42-38 3—Cl 4—Cl CH,F NHCH,Ph
42—-39 3—ClI 5—Cl CH.F NHCH,Ph para RMN, véase abajo
4240 H H CH,F N(CH.Ph);
4241 2—F H CH2F N(CH2Ph),
4242 3—F H CH,F N(CH2Ph),
4243 4—F H CH.F N(CH2Ph),
4244 2—Cl H CH,F N(CH,Ph);
4245 3—Cl H CH,F N(CH2Ph),
42-46 4—Cl H CH,F N(CH2Ph);
4247 2—Br H CH,F N(CH2Ph),
4248 3-Br H CH,F N(CH.Ph),
4249 4—Br H CH,F N(CH2Ph)
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42-50 2—| H CH2F N(CH2Ph);
4251 3~ H CH,F N(CH2Ph),
42—-52 4—| H CH.F N(CH2Ph),
42-53 2—Cl 3—Cl CHaF N(CH,Ph),
42-54 2—Cl 4—Cl CH,F N(CH2Ph);
42-55 2—Cl 5—Cl CH,F N(CH.Ph),
42—-56 2—Cl 6—C CH.F N(CH,Ph),
42-57 3—Cl 4—C CHoF N(CH.Ph),
42-58 3—-Cl 5-C CHyF N(CH.Ph), jpara RMN, véase abajo
42—-59 H H CHF, NEt,
42—60 2—F H CHF» NEt,
4261 3-F H CHF, NEt,
4262 4—F H CHF, NEt,
42-63 2—Cl H CHF, NEt,
4264 3—ClI H CHF, NEt;
4265 4—Cl H CHF» NEt,
4266 2—Br H CHF, NEt,
4267 3-Br H CHF; NEt;
4268 4-Br H CHF» NEt,
42-69 2—| H CHF; NEt;
42—70 3 H CHF; NEt,
4271 4 H CHF; NEt,
42—72 2—Cl 3—ClI CHF, NEt,
42—73 2—Cl 4—ClI CHF, NEt;
4274 2—Cl 5-Cl CHF, NEt,
42—-75 2—ClI 6—ClI Cl-11F, |NEt;
42—76 3—CI 4—Cl CHF; NEt,
4277 3—Cl 5—ClI CFIF, NEt, para RMN, véase abajo
4278 H H CHF, NHCH,Ph
42—79 2—-F H CHF, NHCH,Ph
42—-80 3—-F H CHF, NHCH.Ph
4281 4—F H CHF; NHCH,Ph
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42-82 H CHF, NHCH,Ph
42-83 3—ClI H CHF, NHCH,Ph
42—-84 4—Cl H CHF» NHCH,Ph
42-85 2—Br H CHF, NHCH,Ph
42-86 3-Br H CHF, NHCH,Ph
42-87 4—-Br H CHF, NHCH,Ph
42-88 2 H CHF, NHCH2Ph
42-89 3 H CHF; NHCH,Ph
42-90 4-1 H CHF, NHCH,Ph
42-91 2—Cl 3—Cl CHF, NHCH,Ph
42-92 2-Cl 4-Cl CHF, NHCH,Ph
42-93 2—Cl 5—Cl CHF; NHCH-Ph
42-94 2—Cl 6-Cl CHF, NHCH,Ph
42-95 3—Cl 4—Cl CHF> NHCH-Ph
42-96 3—Cl o—Cl CHF, NHCH,Ph para RMN, véase abajo
42-97 H H CHF> N(CH2Ph),
42-98 2—F H CHF, N(CH2Ph),
42-99 3-F H CHF, N(CHzPh),
42-100 4—F H CHF, N(CH2Ph),
42-101 2—Cl H CHF, N(CH2Ph),
42-102 3—ClI H CHF, N(CH2Ph),
42-103 4—Cl H CHF» N(CH.Ph);
42-104 2—Br H CHF, N(CH.Ph),
42-105 3-Br H CHF, N(CH2Ph);
42-106 4-Br H CHF, N(CH2Ph);
42-107 2 H CHF> N(CH2Ph),
42-108 3—1 H CHF, N(CH2Ph),
42-109 41 H CHF; N(CH2Ph),
42-110 2-Cl 3—Cl CHF, N(CH,Ph),
42-111 2—Cl 4-Cl CHF, N(CH2Ph).
42-112 2—Cl 5-Cl CHF> N(CHzPh),
42-113 2—Cl 6—Cl CHF> N(CH.Ph),
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42-114 3—ClI 4—Cl CHF, N(CH,Ph),
42-115 3—Cl 5—Cl CHF, N(CHzPh); [para RMN, véase abajo
42—-116 H H CHF, NHCOCH;
42-117 2—-F H CHF NHCOCH;
42-118 3-F H CHF, NHCOCH;
42—-119 4-F H CHF, NHCOCHj;
42-120 2—ClI H CHF, NHCOCH;
42-121 3—Cl H CHF, NHCOCH;
42-122 4—Cl H CHF, NHCOCH;
42-123 2—Br H CHF, NHCOCH;
42—-124 3—-Br H CHF, NHCOCH;
42-125 4—Br H CHF, NHCOCHj;
42—-126 2—1 H CHF, NHCOCH;
42-127 3-1 H CHF, NHCOCH;
2-128 4 H CHF, NHCOCH;
42-129 2—Cl 3—Cl CHF, NHCOCHj;
42-130 2—ClI 4—ClI CHF, NHCOCH;
42—-131 2—Cl 5—Cl CHF, NHCOCH;
42-132 2—ClI 6—Cl CHF, NHCOCH;
42-133 2—Cl 4—F CHF, NHCOCH;
42-134 3-Cl 4—Cl CHF, NHCOCH;
42—135 3—ClI 5—Cl CHF, NHCOCH; para RMN, véase abajo
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Tabla 43

N.° deG’ G R Datos fisicos

ejemplo

43-01 3—-CF3 [5—-Cl (R)-CH(CH3)F RMN de 'H (CD;CN): 8,71
ppm (s, 1H)

43-02 3-CF; #4-Cl [CF3 para RMN, véase abajo

43—-03 3—-CF3 [5-Cl |CF,Br para RMN, véase abajo

43-04 3-CF; 5-Cl |CF.CI para RMN, véase abajo

43—-05 3-CF; B-Cl |[CF3 para RMN, véase abajo

43—-06 3-CF3 5—Cl [CF,CH; para RMN, véase abajo

43-07 3-Cl  p-F [CF3 logP = 3,24

43-08 3—F 5-F [CF3 logP = 2,93

43-09 2—F 4-Br |CF; logP = 3,15

43-10 S3-F 4-F |CF; logP = 2,84

43—-11 3-Br 5-Br [CF; logP = 3,84

43—12 3—-CH; [3-CH5(CF3 logP = 3,28

43-13 3-CF; [5-Ci |CF2CF3

43-14 3-CF; [5-Cl |CCLF

43-15 3—-CF; W4—-Cl [CH(CH3)F

43-16 3-CF3; @4-Cl [CF2.Br

43-17 3-CFsz 4-Cl [CF.Cl

43-18 3-CF; 4—Cl |CCLF

43-19 3—-CFs 4—Cl [CF.CH;3

43-20 3-CF; W-Cl |CF.CF3

43-21 3-Cl  5-Cl [CF.Br

43-22 3-Cl  [5-Cl [CF.CI

43-23 3-Cl  [5-Cl [CCl:F

43-24 3—-Cl  [5-Cl [CH(CHs)F
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43-25 3-CI p-Cl [CF,CH;
43-26 3-Cl |p—ClI [CF,CF;
43-27 3—CF; [6-CF3[CF3
43-28 3-CF3; [5—CF3|CF,Br
43-29 3-CF3 [p—CF3[CF,Cl
43-30 3-CF3; [5—CF3|CCLF
4331 3—CF3 [5—CF3[CH(CH3)F
43-32 3—CF3; [5—CF3[CF,CH;
43-33 3—CF5; [5—CF3[CF,CF3
A3-34 A H  [CF.Br
43-35 A H  [CF.Cl
43-36 A H  [CCLF
43-37 41 H  |CH(CHa)F
43-38 4] H  |CF.CH;
43-39 A H  [CF.CFs
43-40 3-CI [@4—-Cl [CF,Br
4341 3-CI  4—Cl [CF,CI
4342 3-CI 4—CI [CCLF
4343 3—CI 4—-Cl [CH(CH3)F
4344 3-CI 4—Cl |CF,CH;
43—45 3-CI  4—CI [CF,CF;

gradiente, acetonitrilo / acido fosférico o acido férmico acuoso al 0,1%).

Datos de RMN de los ejemplos de sintesis
N.° de ejemplo 1-01
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), 5 8,83 (d, 2H); 7,37 (m, 2H), 7,21 (m, 2H), 7,16

La determinacion de los valores logP indicados en las tablas se realizé

de acuerdo con la directiva CEE 79/831 Anexo V.A8 por HPLC (método de

(m, 1H), 6,03 (s ancho, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 1-02
RMN de 'H (400 MHz, ds—~DMSO, & ppm): 8,93 (d, 2H), 7,53-7,46 (m, 2H),
7,21-7,14 (m, 3H), 6,83 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-03
RMN de *H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,43-7,35 (m, 3H), 7,22—
7,16 (m, 2H), 10 6,17 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-06
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, b, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,48 (d, 2H), 7,39-7,35
(m, 3H), 6,23 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-07
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,84 (d, 2H), 7,37 (m, 2H), 7,28 (t, 1H), 7,22
(m, 1H), 7,12 (m, 1H), 6,01 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-08
RMN de "H (400 MHz, de~DMSO), & 8,96 (d, 2H), 7,55 (m, 3H), 7,42 (t, 1H),
7,36 (d, 1H), 7,04 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-09
RMN de "H (400 MHz, CDiCN, 3, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,61 (d, 2H), 7,37 (t, 1H),

7,33 (d, 2H), 6,23 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-10
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RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 5 8,82 (d, 2H), 7,96 (d, 1H), 7,42 (d, 1H), 7,37
(dd, 1H), 7,25 (t, 1H), 7,08 (dd, 1H), 5,84 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-11
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,78 (s, 1H), 7,69 (d, 1H), 7,39
(d, 1H), 7,28 (t, 5 1H), 7,18 (t, 1H), 6,05 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-12
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,78 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,14 d,
2H), 6,02 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-13
RMN de 'H (400 MHz, ds~DMSO), 5 8,96 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,44 (m, 1H),
7,26 (m, 1H), 7,16 (m, 1H), 7,11 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-14
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 5 8,84 (d, 2H), 7,36 (m, 1H), 7,28 (t, 1H), 6,92
(m, 2H), 5,99 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-15
RMN de "H (400 MHz, CDCls), d 8,83 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 7,04-7,17 (m, 3H),
6,09 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-17
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,42 (dt, 1H), 7,28 (m, 2H), 7,17
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(t, 1H), 6,06 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-18
RMN de 'H (400 MHz, CDCl;), 8,84 (d, 2H), 7,29-7,36 (m, 3H), 7,19 (m, 1H),
6,03 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-20
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,85 (d, 2H), 7,57 (m, 1H), 7,34 (m, 2H), 7,12
(dt, 1H), 6,52 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-22
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,39 (m, 2H), 7,32 (t, 1H), 7,25 (m,
1H), 6,41 (s, 5 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-23
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), 5 8,85 (d, 2H), 7,49 (m, 2H), 7,35 (dd, 1H), 7,09
(t, 1H), 6,37 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-30
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,36 (dd, 1H), 7,29 (m, 1H), 7,27 (,
1H), 7,06 (dt, 1H), 5,92 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-32
RMN de 'H (400 MHz, d6-DMSO), 6 8,94 (d, 2H), 7,69 (dd, 1H), 7,55 (t, 1H),
7,42 (dd, 1H), 7,37 (dd, 1H), 7,03 (s, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 1-33
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 5, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,63 (s, 1H), 7,43-7,36
(m, 3H), 6,18 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-34
RMN de 'H (400 MHz, ds—DMSO0), & 8,96 (d, 2H), 7,62 (d, 1H), 7,50 (m, 2H),
7,47 (d, 1H), 7,05 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-35
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 3 8,85 (d, 2H), 7,58 (m, 1H), 7,41 (m, 1H), 7,35
(t, 1H), 7,13 (m, 1H), 6,54 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-38
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,49 (dd, 1H), 7,46 (d, 1H), 7,38 (d,
1H), 7,28 (t, 1H), 5,97 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-71
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,22-7,31 (m, 3H), 7,16 (m, 1H),
6,04 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-73 _
RMN de 'H (400 MHz, de—~DMSO), 6 8,94 (d, 2H), 7,64 (t, 1H), 7,57 (t, 1H), 7,37
(dd, 1H), 7,19 (dd, 1H), 7,09 (s, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 1-74
RMN de "H (400 MHz, CDCls), d 8,82 (d, 2H), 7,28 (t, 1H), 7,20 (s, 1H), 7,03
(m, 2H), 6,18 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-75
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 6 8,84 (d, 2H), 7,61 (t, 1H), 7,28 (t, 1H), 7,19
(dd, 1H), 7,09 (d, 15 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-79
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,82 (d, 2H), 7,46 (dd, 1H), 7,21-7,30 (m, 3H),
6,03 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-80
RMN de 'H (400 MHz, CDiCN, &, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,60-7,55 (d+s, 2H), 7,37
(t, 1H), 7,33 (d, 1H), 6,33 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 1-81
H-RMN (400 MHz, CD3;CN, 8, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,46 (s, 1H), 7,39-7,36 (m,
3H), 6,38 (s ancho, 2H, NHy).

N.° de ejemplo 1-82
RMN de 'H (400 MHz, ds—DMSO), & 8,95 (d, 2H), 7,84 (d, 1H), 7,57 (d, 1H),

7,54 (t, 1H), 7,23 5 (dd, 1H), 7,12 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-83
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RMN de "H(400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 7,52 (m, 1H), 7,46 (m, 1H), 7,36
(m, 1H), 7,29 (t, 1H), 6,17 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-87
RMN de 'H (400 MHz, ds~DMSO), & 8,97 (d, 2H), 7,72 (d, 1H), 7,69 (d, 1H),
7,56 (t, 1H), 7,37 (dd, 1H), 7,14 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-88
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,70 (m, 1H), 7,68 (m, 1H), 7,28
(t, 1H), 7,20 (dd, 1H), 6,09 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1-89
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,67 (m, 1H), 7,52 (m, 2H), 7,30 (t,
1H), 6,12 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 2-02
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,29 (t, 1H), 6,88—7,04 (m, 2H),
6,13 (s, 2H, NH). '

N.° de ejemplo 2—-04 ,
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), & 8,96 (d, 2H), 7,64 (m, 1H), 7,56 (t, 1H),
7,50 (m, 1H), 7,13 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 2—-05
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), 3 8,81 (d, 2H), 7,28 (t, 1H), 6,78 (d, 1H), 6,75 (d,
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1H), 6,08 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 2-06
RMN de 'H (400 MHz, ds—DMSO, 8, ppm): 8,93 (d, 2H), 7,53 (t, 1H), 7,26-7,22
(dd, 2H), 6,96 5 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 2—12
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 7,65 (s, 1H), 7,49 (s, 1H), 7,27 (,
1H), 5,98 (s, 2H).

N.° de ejemplo 2-13
RMN de "H (400 MHz, CDCls), d 8,82 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 7,04 (d, 2H), 6,04 (s,
2H, NH).

N.° de ejemplo 2-14
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,58 (m, 1H), 7,28 (t, 1H), 7,20
(m, 1H), 5,98 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 2-15
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,85 (d, 2H), 7,38 (m, 1H), 7,33 (t, 1H), 7,22 (m,
1H), 6,32 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 2-16
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,32 (t, 1H), 7,14 (m, 1H), 6,09 (d
ancho, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 2-17
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,84 (d, 2H), 7,33 (t, 1H), 7,24 (m, 1H), 7,06
(m, 1H), 6,03 (s, 2H, NH).

N.® de ejemplo 3-02
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO, S, ppm): 8,94 (d, 2H), 7,71-7,64 (m, 3H),
7,53 (t, 1H), 6,90 (s ancho, 2H, NHy).

N.° de ejemplo 3-03
RMN de 'H (400 MHz, CD5CN, &, ppm): 8,94 (d, 2H), 7,79 (d, 2H), 7,60 (d, 2H),
7,53 (t, 1H), 5 6,92 (s ancho, 2H, NH,). |

N.° de ejemplo 3—11
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,96 (d, 1H), 7,82 (d, 1H), 7,68
(s, 1H), 7,29 (t, 1H), 5,84 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3—14
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,85 (d, 2H), 7,88 (m, 3H), 7,31 (t, 1H), 6,18
(s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-15
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,52 (m, 2H), 7,45 (d, 1H), 7,29 (t,
1H), 6,12 (s, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 3-20
RMN de "H (400 MHz, CDCl5), 5 8,85 (d, 2H), 7,78 (d, 1H), 7,60 (s, 1H), 7,44
(d, 1H), 7,32 (t, 1H), 6,52 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-23
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,63 (m, 2H), 7,31 (d, 1H), 7,22 (t,
1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-24
RMN de "H (400 MHz, de~DMSO), 5 8,94 (d, 2H), 7,82 (d, 1 H), 7,77 (d, 1 H),
7,66 (dd, 1 H), 7,55 (t, 1H), 7,19 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-26
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), d 8,84 (d, 2H), 7,62 (m, 3H), 7,29 (t, 1H), 5,99 (s
ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-31
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,66 (d, 1H), 7,57 (m, 1H), 7,29 (m,
2H), 6,04 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-32
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), © 8,83 (d, 2H), 7,49 (s, 1H), 7,30 (m, 2H), 7,28

(t, 1H), 6,18 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-33



.

10

15

20

25

-210-

RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 6 8,82 (d, 2H), 7,60 (m, 3H), 7,31 (t, 1H), 6,02 (s
ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 3-34
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), 5 8,84 (d, 2H), 7,60 (m, 2H), 7,32 (m, 1H), 7,28
(t, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-02
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,44 (t, 1H), 7,28 (m, 2H), 7,19
(s, 1H), 7,12 (dd, 15 1H), 6,38-6,75 (t, 1H), 6,07 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-03
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,83 (d, 2H), 7,42 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,20 (d,
2H), 6,38-6,76 (t, 1 H), 6,02 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-05
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,82 (d, 2H), 7,47 (t, 1H), 7,35 (d, 1H), 7,19~
7,32 (m, 3H), 6,09 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-06
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,50 (d, 2H), 7,38-7,36
(m, 3H), 6,24 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 4-07
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,46 (d, 2H), 7,32 (d, 2H), 7,28 (t,
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1H), 6,05 (5 s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-10

RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), & 8,96 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,45 (d, 2H),

7,36 (d, 2H), 7,267,44 (dt, 1H), 7,01 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-16

RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,46 (t, 1H), 7,37 (d, 1H), 7,27 (t,
1H), 7,24 (m, 1H), 7,19 (m, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 4,93-5,16 '(sextuplete
doble, 1H).

N.° de ejemplo 4-18
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), & 8,84 (d, 2H), 7,28-7,41 (m, 4H), 6,06 (s, 2H,
NH).

N.° de ejemplo 4-19
RMN de 'H (400 MHz, ds-DMSO), 5 8,95 (d, 2H), 7,64 (dt, 1H), 7,56 (t, 1H),
7,45 (dd, 1H), 7,29 (d, 1H), 7,17 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-21
RMN de "H (400 MHz, ds—DMSO), 8,96 (d, 2H), 7,78 (d, 1H), 7,55 (t, 1H), 7,43
(m, 2H), 7,16 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-23
RMN de 'H (400 MHz, ds—DMSO), 6 8,95 (d, 2H), 7,58 (m, 1H), 7,56 (t, 1H),
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7,47 (m, 1H), 7,28 (s, 1H), 7,21 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-34
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,46 (m, 2H), 7,39 (m, 1H), 7,30 (t,
1H), 6,16 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 443
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), 8,95 (d, 2H), 7,53 (t, 1H), 7,44 (m, 2H), 7,37
(dd, 1H), 7,16 5 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 4-55
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO0), & 8,97 (d, 2H), 7,60 (dd, 1H), 7,56 (t, 1H),
7,42 (d, 1H), 7,36 (dd, 1H), 7,29 (s, 1H), 7,08 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 5-01 ,
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, 3, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,49-7,35 (m, 6H), 6,17
(s ancho, 2H, NHy).

N.° de ejemplo 5-02
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,35 (t, 1H), 7,28 (s, 4H),
6,14 (s ancho, 2H, NHy), 2,38 (s, 3H).

N.° de ejemplo 5-22
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,35 (t, 1H), 7,30 (d, 2H),
7,02 (d, 2H), 6,10 (s ancho, 2H, NH>), 3,83 (s, 3H).
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N.° de ejemplo 5-58
RMN de "H (400 MHz, ds—DMSO0), 8,95 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,35 (d, 2H), 7,27
(d, 2H), 6,91 20 (s, 2H, NH), 2,48 (s, 3H).

N.° de ejemplo 5-59
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,94 (d, 2H), 7,72 (d, 2H), 7,58 (d, 2H), 7,30 (t,
1H), 6,22 (s, 2H, NH), 2,80 (s, 3H).

N.° de ejemplo 5-60
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,99 (d, 2H), 7,62 (d, 2H), 7,32 (t,

1H), 6,23 (s, 2H, NH), 3,11 (s, 3H).

N.° de ejemplo 5-62
RMN de "H (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,78 (d, 2H), 7,54 (d, 2H),
7,38 (t, 1H), 6,33 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 5-71
RMN de 'H (400 MHz, CD5;CN, &, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,80 (d, 2H), 7,58 (d, 2H),
7,38 (t, 1H), 6,37 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 5-89
RMN de H (400 MHz, CDCly), 8,80 (d, 2H), 7,28 (d, 2H), 723 (t, 1H), 6,79 (d,

2H), 5,92 (s ancho, 2H, NH), 3,00 (s, 6H).

N.° de ejemplo 6-01
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RMN de "H (400 MHz, CDCl,), 8,82 (d, 2H), 7,32 (t, 1H), 7,25 (t, 1H), 7,17 (m,
3H), 6,03 (s ancho, 2H, NH), 2,41 (s, 3H).

N.° de ejemplo 6-61
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), © 8,83 (d, 2H), 7,75 (s, 1H), 7,66 (d, 1H), 7,50
(m, 2H), 7,28 (t, 1H), 6,08 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 6-70
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 5 8,84 (d, 2H), 7,71 (s, 1H), 7,63 (m, 2H), 7,57
(m, 1H), 7,29 (t, 1H), 6,20 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 6-72
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 8,15 (d, 2H), 7,49 (d, 21-), 7,28 (t,
1H), 6,14 (s ancho, 2H, NH), 3,96 (s, 3H).

N.° de ejemplo 6-78
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 8,32 (m, 1H), 8,22 (dd, 11-1),
7,76 (d, 1H), 7,64 5 (dd, 1H), 7,33 (t, 1H), 6,19 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 6-77
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), d 8,82 (d, 2H), 732 (dd, 1H), 7,25 (t, 1H), 6,72
(m, 3H), 6,03 (s ancho, 2H, NH), 2,98 (s, 6H).

N.° de ejemplo 7-01
RMN de "H (400 MHz, ds~-DMSO, &, ppm): 8,92 (d, 2H), 7,50 (t, 1H), 7,33-7,09
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(m, 4H), 6,51 (s ancho, 2H, NH,), 2,17 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-05
RMN de 'H (400 MHz, de~DMSO), 5 8,95 (d, 2H), 7,63 (t, 1H), 7,22 (d, 1H),
7,14 (d, 1H), 7,07 (dd, 1H), 6,80 (s, 2H, NH), 226 (s, 6H).

N.° de ejemplo 8-06
RMN de 'H (400 MHz, dg-DMSO, 8, ppm): 8,93 (d, 2H), 7,51 (t, 1H), 6,99 (s,
1H), 6,96 (s, 2H), 6,62 (s ancho, 2H, NHy), 2,31 (s, 6H).

N.° de ejemplo 8-25
RMN de 'H (400 MHz, ds-DMSO0), & 8,95 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,25 (dd, 1H),
7,17 (dd, 1H), 20 7,10 (d, 1H), 6,93 (s, 2H, NH), 3,87 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-26
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,42 (m, 1H), 7,27 (d, 1H), 7,25
(t, IH), 7,01 (d, 1H), 5,98 (s ancho, 2H, NH), 3,95 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-27
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,40 (d, 1H), 7,32 (dd, 1H), 7,27
(t, 1H), 6,97 (d, 1H), 6,02 (s ancho, 2H, NH), 3,95 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-33
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), & 8,94 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,08 (m, 4H, Ar—
H + NH), 3,97 (s, 3H).
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N.° de ejemplo 8—41
RMN de "H (400 MHz, CDCly), 8,81 (d, 2H), 7,36 (m, 2H), 7,25 (m, 2H), 7,09
(m, 3H), 7,02 (d, 2H), 6,02 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 8—42
RMN de 'H (400 MHz, de~DMSO), & 8,96 (d, 2H), 7,55 (t, 1H), 7,04 (d, 1H),
7,01 (m, 3H, NH + Ar-H), 6,95 (d, 1H), 2,38 (s, 3H).

N.° de ejemplo 843
RMN de 'H (400 MHz, ds~DMSO), 8,94 (d, 2H), 7,54 (t, 1H), 7,36 (t, 1H), 7,08
(m, 2H), 6,97 (s, 2H, NH), 2,36 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8—44
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,81 (d, 2H), 7,43 (m, 2H), 7,25 (t, 1H), 6,86
(d, 1H), 6,02 (s, 2H, NH), 3,81 (s, 3H).

N.° de ejemplo 845
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), & 8,96 (d, 2H), 7,55 (t, 1H), 7,21 (d, 1H),
6,89 (m, 3H, NH + Ar-H), 6,83 (d, 1H), 3,82 (s, 3H), 2,19 (s, 3H).

N.° de ejemplo 848
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,79 (d, 2H), 7,29 (m, 2H), 7,25 (t, 1H), 6,91
(d, 1H), 6,03 (s, 2H, NH), 3,81 (s, 3H).
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N.° de ejemplo 8-54 ‘
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 8,82 (d, 2H), 7,39 (s, 1H), 7,36 (s, 1H), 7,28 (t,
1H), 5,93 (s, 2H, NH), 2,41 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-62
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 7,09 (d, 1H), 6,89 (d,
1H), 5,88 (s ancho, 2H, NH), 3,94 (s, 3H), 3,93 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-65
RMN de "H (400 MHz, d—DMSO), 8,94 (d, 2H), 7,56 (t, 1H), 7,14 (d, 1H), 7,11
(d, 1H), 7,04 (s, 2H, NH), 3,93 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-66
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO), d 8,97 (d, 2H), 7,57 (t, 1H), 7,25 (d, 1H),
7,10 (d, 1H), 7,02 (s, 2H, NH), 6,92 (dd, 1H), 6,86-7,37 (t, 1H), 3,85 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-88

RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8,82 (d, 2H), 7,40 (d, 1H), 7,28 (t, 1H), 7,24 (dd,
1H), 6,98 (d, 1H), 5,99 (s ancho, 2H, NH), 4,03 (t, 2H), 1,86 (sext, 2H), 1,09 (t,
3H).

N.° de ejemplo 8-96

RMN de "H (400 MHz, CDCl3), & 8,82 (d, 2H), 7,41 (d, 1H), 7,27 (t, 1H), 7,21
(dd, 1H), 6,97 (d, 20 1H), 5,98 (s ancho, 2H, NH), 4,07 (t, 2H), 1,83 (m, 2H),
1,52 (m, 2H), 1,01 (t, 3H).
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N.° de ejemplo 8-107

RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,83 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 6,89 (d, 1H), 6,78 (d,
1H), 6,09 (s, 2H), 6,02 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 8-108
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,20 (m, 2H), 6,97
(6, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH), 3,85 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-111
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,85 (d, 2H), 7,30 (t, 1H), 7,27 (m, 1H), 7,13
(m, 2H), 6,11 (s ancho, 2H, NH), 3,88 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-112
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,29 (t, 1H), 7,24(m, 1H), 7,11 (m,
2H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 4,08 (q, 2H), 1,43 (t, 3H).

N.° de ejemplo 8-113
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 8,73 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 6,74 (m, 1H), 6,70
(m, 1H), 6,59 (m, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 4,05 (g, 2H), 1,44 (t, 3H).

N.° de ejemplo 9-06
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 6,88 (m, 1H), 6,85

(m, 2H), 6,02 (s, 2H), 5,82 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 9-09
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N.° de ejemplo 8-107

RMN de "H (400 MHz, CDCly), 5 8,83 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 6,89 (d, 1H), 6,78 (d,
1H), 6,09 (s, 2H), 6,02 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 8-108
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), 6 8,82 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,20 (m, 2H), 6,97
(6, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH), 3,85 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-111
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,85 (d, 2H), 7,30 (t, 1H), 7,27 (m, 1H), 7,13
(m, 2H), 6,11 (s ancho, 2H, NH), 3,88 (s, 3H).

N.° de ejemplo 8-112
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,29 (t, 1H), 7,24(m, 1H), 7,11 (m,
2H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 4,08 (q, 2H), 1,43 (t, 3H).

N.° de ejemplo 8-113
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,73 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 6,74 (m, 1H), 6,70
(m, 1H), 6,59 (m, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 4,05 (q, 2H), 1,44 (t, 3H).

N.° de ejemplo 9-06
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 6,88 (m, 1H), 6,85

(m, 2H), 6,02 (s, 2H), 5,82 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 9-09
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RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,24 (t, 1H), 6,94 (m, 2H), 6,86 (m,
1H), 5,94 (s ancho, 2H, NH), 4,29 (s, 4H).

N.° de ejemplo 9-14
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,83 (d, 2H), 7,28 (t, 1H), 7,12 (m, 3H), 6,03 (s
ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 10-13
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 3 8,95 (d, 2H), 7,58 (d, 2H), 7,41 (t, 1H), 7,22
(m, 6H), 7,02 (ni, 4H), 6,55 (d, 2H), 3,98 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-21
RMN de "H (400 MHz, CDCl), 8,96 (d, 2H), 7,45 (m, 1H), 7,36 (d, 1H), 7,22 (m,
6H), 7,19 (m, 1H), 6,98 (m, 4H), 6,78 (dd, 1H), 4,02 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-22
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,97 (d, 2H), 7,43 (t, 1H), 7,22 (m, 6H), 7,04 (m,
4H), 6,24 (m, 1H), 6,21 (m, 1H), 4,04 (s, 3H), 4,00 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-23

RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,95 (d, 2H), 7,42 (t, 1H), 7,22 (m, 7H), 7,11
(dd, 1H), 7,01 (m, 4H), 6,78 (d, 1H), 6,63 (s, 1H), 6,17-6,66 (t, 1H), 4,01 (é,
4H).

N.° de ejemplo 10-24

s
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RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,94 (d, 2H), 7,41 (t, 1H), 7,21 (m, 8H), 7,04
(m, 4H), 6,93 (m, 1H), 6,63 (m, 1H), 6,44 (dd, 1H), 4,00 (s, 4H), 3,94 (s, 3H).

N.° de ejemplo 10-25
RMN de "H (400 MHz, CDCly), 5 8,94 (d, 2H), 7,39 (t, 1H), 7,19 (m, 6H), 7,15
(d, 2H), 7,03 (m, 15 4H), 6,80 (d, 2H), 4,00 (s, 4H), 2,52 (s, 3H).

N.° de ejemplo 10-26
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,96 (d, 2H), 7,44 (1, 1H), 7,35 (d, 1H), 7,22 (m,
6H), 7,02 (m, 4H), 6,86 (d, 1H), 6,65 (dd, 1H), 4,01 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-27
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), & 8,93 (d, 2H), 7,40 (m, 1H), 7,38 (t, 1H), 7,17
(m, 6H), 6,99 (m, 4H), 6,94 (d, 1 H), 6,48 (m, 1 H), 4,03 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-28
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,95 (d, 2H), 7,41 (t, 1H), 7,20 (m, 6H), 7,00 (m,
6H), 6,81 (m, 2H), 6,31-6,80 (t, 1H), 4,00 (s, 4H).

N.° de ejemplo 10-29
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,98 (d, 2H), 7,43 (t, 1H), 7,22 (m, 6H), 7,02 (m,
4H), 6,98 (m, 5 1H), 6,63 (m, 2H), 4,01 (s, 4H).

N.° de ejemplo 11-07
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 8,79 (d, 2H), 7,42 (s ancho, 1H, NH), 7,35 (s,
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4H), 7,25 (t, 1H), 2,59 (s, 3H).

N.° de ejemplo 11-82 _
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,82 (d, 2H), 7,44 (s ancho, 1H, NH), 7,37 (m,
1H), 7,32 (m, 2H), 7,25 (t, 1H), 2,62 (s, 3H).

N.° de ejemplo 12-07
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,81 (d, 2H), 7,53 (s ancho, NH), 7,36 (s, 4H),
7,24 (t, 1H), 2,82 (q, 2H), 1,05 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-12

RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,81 (d, 2H), 8,03 (s ancho, 1H, NH), 7,79 (m,
1H), 7,68 (m, 1H), 7,38 (m, 1H), 7,25 (t, 1H), 7,09 (m, 1H), 2,82 (q, 2H), 1,04 (t,
3H).

N.° de ejemplo 12-18
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,92 (s ancho, 1H, NH), 7,41 (m,
1H), 7,24 (m, 2H), 20 7,10 (dt, 1H), 2,84 (q, 2H), 1,06 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-80 )
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 8,07 (s ancho, 1 H, NH), 7,46
(dd, 1 H), 7,25 (m, 2H), 7,14 (dd, 1H), 2,83 (q, 2H), 1,03 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-82
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,62 (s ancho, NH), 7,37 (m, 1H),
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7,30 (m, 2H), 7,27 (t, 1H), 2,84 (g, 2H), 1,08 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-98
RMN de "H (400 MHz, CDCI3), 8,82 (d, 2H), 8,05 (s ancho, 1H, NH), 7,25 (t,
1H), 6,97 (s, 1H), 6,94 (s, 1H), 4,06 (s, 3H), 2,87 (q, 2H), 1,07 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12—-99
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 8,11 (s ancho, 1H, NH), 7,76 (m,
1H), 7,53 (m, 2H), 7,26 (t, 1H), 2,79 (q, 2H), 1,05 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-100
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 8,82 (d, 2H), 8,04 (s ancho, 1H, NH), 7,32 (d,
2H), 7,23 (m, 3H), 2,84 (q, 2H), 2,52 (s, 3H),1,03 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-101
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,81 (d, 2H), 8,01 (s ancho, 1H, NH), 7,27 (t,
1H), 7,10 (m, 2H), 6,93 (m, 1H), 3,94 (s, 3H), 2,83 (q, 2H), 1,04 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-102

RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,83 (d, 2H), 7,92 (s ancho, 1H, NH), 7,36 (dd,
1H), 7,24 (m, 2H), 7,18 (m, 1H), 7,09 (m, 1H), 6,27-6,79 (t, 1H), 2,82 (q, 2H),
1,02 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-103
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,81 (d, 2H), 8,14 (s ancho, 1H, NH), 7,40 (d,
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2H), 7,25 (t, 1H), 7,11 (d, 2H), 6,34-6,82 (t, 1H), 2,81 (g, 2H), 1,02 (t, 3H).

N.° de ejemplo 12-104

RMN de 'H (400 RMN, CDCls), 5 8,79 (d, 2H), 7,28 (s, 1H, NH), 7,25 (t, 1H),
7,11 (d, 1H), 6,87 (dd, 1H), 6,84 (d, 1H), 3,82 (s, 3H), 2,88 (q, 2H), 2,25 (s, 3H),
1,03 (t, 3H).

N.° de ejemplo 13-19
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,91 (d, 2H), 7,38 (m, 2H), 7,28 (m, 2H), 2,65
(s, 6H).

N.° de ejemplo 13-31
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,88 (d, 2H), 7,78 (m, 1H), 7,49 (m, 1H), 7,38
(t, 1H), 7,37 (m, 1H), 7,14 (t, 1H), 2,88 (q, 4H), 0,91 (t, 6H).

N.° de ejemplo 13-32
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 8,87 (d, 2H), 7,76 (d, 2H), 7,37 (t, 1H), 7,13 (d,
2H), 2,86 (q, 10 4H), 0,89 (t, 6H).

N.° de ejemplo 13-115
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,88 (d, 2H), 7,45 (dd, 1H), 7,38 (t, 1H), 7,24 (m,
1H), 7,17 (m, 11-1), 2,88 (q, 4H), 0,90 (t, 6H).

N.° de ejemplo 13-116
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,88 (d, 2H), 7,52 (d, 1H), 7,41 (m, 1H), 7,38 (m,
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1H), 7,30 (s, 1H), 7,27 (t, 1H), 2,88 (q, 4H), 0,92 (t, 6H).

N.° de ejemplo 13-117
RMN de 'H (400 MHz, CDCl), 8,87 (d, 2H), 7,38 (t, 1H), 6,97 (m, 1H), 6,93 (m,
1H), 4,06 (s, 3H), 2,91 (q, 4H), 0,94 (t, 6H).

N.° de ejemplo 13-118
RMN de *H (400 MHz, CDCls), § 8,80 (d, 2H), 7,39 (m, 2H), 7,31 (m, 2H), 3,08
(M, 2H), 2,74 (m, 2H), 1,47 (m, 2H), 1,33 (m, 1H), 1,12 (m, 2H), 0,88 (t, 3H).

N.° de ejemplo 14-18
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,95 (d, 2H), 7,66-7,63 (s+d, 2H), 7,59
(t, 1H), 7,41 (d, 1H).

N.° de ejemplo 14-37
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 5, ppm): 8,96 (d, 2H), 7,66—7,59 (m, 3H), 7,39
(dd, 1H).

N.° de ejemplo 15-07
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, 3, ppm): 8,82 (d, 2H), 7,45 (m, 4 H), 7,42 (t,
1H), 6,83-6,56 (t, °J = 54 Hz, CHF,), 6,24 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 15-19
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), & 8,80 (d, 2H), 7,40 (m, 2H), 7,32 (m, 1H), 7,22
(t, 1H), 6,18 (s, 2H, NH), 5,26 (s, 2H).
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N.° de ejemplo 15-38
RMN de 'H (400 MHz, ds—DMSO), 5 8,94 (d, 2H), 7,54 (m, 1H), 7,50 (t, 1H),
7,42 (m, 2H), 7,18 (s, 2H, NH), 6,86-7,15 (t, 1H).

N.° de ejemplo 1545
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 5 8,84 (d, 2H), 7,43 (d, 2H), 7,37 (d, 2H), 7,28 (t,
1H), 5,98 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1548
RMN de "H (400 MHz, CDCly), 8 8,82 (d, 2H), 7,58 (d, 2H), 7,30 (d, 2H), 7,24 {t,
1H), 5,97 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-51
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,78 (d, 2H), 7,24 (t, 1H), 7,17 (d,
2H), 5,96 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-57
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,38 (m, 1H), 7,35 (m, 2H), 7,28 (t,
1H), 6,05 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-64
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,45 (d, 2H), 7,39-7,34

(m, 3H), 6,15 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 15-95
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RMN de 'H (400 MHz, de~DMSO), 5 8,92 (d, 2H), 7,56 (m, 1H), 7,49 (t, 1H),
7,48-7,62 (t, 1H), 7,44 (m, 2H), 7,14 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-105
RMN de "H (400 MHz, CDCl), 6 8,82 (d, 2H), 7,59 (d, 2H), 7,32 (d, 2H), 7,25 (t,
1H), 5,96 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-108
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,59 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,18 (d,
2H), 5,98 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-114
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), 8 8,84 (d, 2H), 7,38 (m, 1H), 7,36 (m, 2H), 7,27
(t, 1H), 6,35 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-153
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 3 8,82 (d, 2H), 7,56 (d, 1H), 7,43 (d, 1H), 7,31
(dd, 1H), 7,28 (t, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-154
RMN de 'H (400 MHz, CDCl), & 8,84 (d, 2H), 7,57 (d, 1 H), 7,45 (d, 1H), 7,32
(dd, 1 H), 7,27 (t, 1H), 6,03 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-155
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,77 (m, 1H), 7,56 (m, 2H), 7,27 (t,
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1H), 6,04 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-156
RMN de "H (400 MHz, CDCl5), 8,82 (d, 2H), 7,79 (m, 1H), 7,58 (m, 2H), 7,28 (t,
1H), 6,02 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-157
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,67 (m, 1H), 7,54 (m, 2H), 7,27
(t, 1H), 6,07 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-158
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 8,84 (d, 2H), 7,68 (m, 1H), 7,57 (m, 2H), 7,28
(t, 1H), 6,06 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-159
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,83 (d, 2H), 7,39 (m, 1H), 7,29 (t, 1H), 7,24
(m, 2H), 6,10 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-160
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,83 (d, 2H), 7,69 (d, 1H), 7,53 (d, 1H), 7,27 (,
1H), 7,19 (dd, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-161
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,63 (m, 2H), 7,61 (m, 1 H), 7,29
(t, 1 H), 6,09 (s ancho, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 15-162
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 8,85 (d, 2H), 7,64 (m, 1H), 7,62 (m, 2H), 7,29
(t, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-163
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,92 (m, 2H), 7,89 (m, 1H), 7,31
(t, 1H), 6,11 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-164
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,85 (d, 2H), 7,94 (m, 2H), 7,88 (m, 1H), 7,32 (t,
1H), 6,10 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-165
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,53 (m, 1H), 7,33 (m, 2H), 7,29 (t,
1H), 6,11 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-166
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), d 8,84 (d, 2H), 7,55 (m, 1H), 7,38 (m, 1H), 7,33
(m, 1H), 7,28 (t, 1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-167
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,81 (d, 2H), 7,67 (m, 2H), 7,56 (m, 1H), 7,22
(t, 1H), 6,19 (s ancho, 2H, NH), 5,46 (m, 1H), 5,33 (m, 1H).
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N.° de ejemplo 15-168
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), d 8,83 (d, 2H), 7,69 (d, 1H), 7,56 (d, 1H), 7,25 (t,
1H), 7,19 (dd, 1H), 6,02 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 15-169
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,41 (m, 1H), 7,20-7,31 (m, 3H),
6,10 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 16-04
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,74 (d, 2H), 7,42-7,38 (m, 2H), 7,23—
7,16 (m, 3H), 6,15 (s ancho, 2H, NH,) —la sefial proténica de pirazol-3—-metilo

esta por debajo del pico del disolvente.

N.° de ejemplo 16-05
RMN de 'H (400 MHz, CD4CN, b, ppm): 8,74 (d, 2H), 7,54 (d, 1H), 7,39-7,33
(m, 3H), 7,22 (t, 1H), 6,01 (s ancho, 2H, NH,), 2,10 (s, 3H).

N.° de ejemplo 16-06
RMN de 'H (400 MHz, CDCN, 8, ppm): 8,74 (d, 2H), 7,43-7,26 (m, 4H), 7,21
(t, 1H), 6,15 10 (s ancho, 2H, NHy), 2,20 (s, 3H).

N.° de ejemplo 16-07
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,75 (d, 2H), 7,43 (d, 2H), 7,40 (d, 2H),
7,22 (t, 1H), 6,21 (s ancho, 2H, NH;) —la sefal proténica del pirazol-3—metilo

esta por debajo del pico del disolvente.
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N.° de ejemplo 16-15
RMN de "H (400 MHz, dg~DMSO, 5, ppm): 8,81 (d, 2H), 7,65 (s, 1H), 7,45-7,36
(dd, 2H), 7,32 (t, 1H), 6,45 (s ancho, 2H, NH), 1,99 (s, 3H).

N.° de ejemplo 16-39
RMN de "H (400 MHz, CDCly), 8,76 (d, 2H), 7,27 (m, 3H), 7,15 (t, 1H), 6,03 (s
ancho, 2H, NH), 2,69 (q, 2H), 1,18 (t, 3H).

N.° de ejemplo 16-134

RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 8,77 (d, 2H), 7,27 (m, 1H), 7,25 (m, 2H), 7,16
(t, 1H), 6,01 (s ancho, 2H, NH), 2,59 (d, 2H), 1,86 (nonuplete, 1 H), 0,95 (d,
6H).

N.° de ejemplo 18-07
RMN de "H (400 MHz, de—-DMSO), 5 8,91 (d, 2H), 7,49 (d, 2H), 7,46 (t, 1H),
7,42 (d, 2H), 6,82 (s, 2H, NH), 5,56-5,71 (dq, 1H), 1,56 (dd, 3H).

N.° de ejemplo 18-19
RMN de "H (400 MHz, ds—DMSO0), 8,92 (d, 2H), 7,52. (m, 1H), 7,47 (t, 1H), 7,43
(m, 2H), 7,05 5 (s, 2H, NH), 5,59-5,76 (dq, 1H), 1,58 (dd, 3H).

N.° de ejemplo 18-26
RMN de 'H (400 MHz, de—DMSO), 5 8,93 (d, 2H), 7.48 (t, 1H), 7,45 (d, 2H),
7,39 (d, 2H), 6,90 (s, 2H, NH), 1,91-2,05 (t, 3H).
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N.° de ejemplo 18-32
RMN de 'H (400 MHz, dg—-DMSO), 5 8,93 (d, 2H), 7,77 (d, 2H), 7,48 (, 1H),
7,19 (d, 2H), 6,81 (s, 2H, NH), 1,92-2,04 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-34
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,52 (d, 1H), 7,38 (m, 1H), 7,31
(m, 1H), 7,22 (t, 1H), 5,79 (s ancho, 2H, NH), 1,96 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-38
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,84 (d, 2H), 7,38 (m, 1H), 7,36 (m, 2H), 7,27
(t, 1H), 6,35 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 1848
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 7,57 (d, 2H), 7,25 (t, 1H), 7,22 (d,
2H), 6,01 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-51
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), d 8,82 (d, 2H), 7,76 (d, 2H), 7,27 (t, 1H), 7,10 (d,
2H), 5,94 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-57
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 7,37 (m, 1H), 7,29 (t, 1H), 7,25

(m, 2H), 6,03 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-190
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RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 5 8,80 (d, 2H), 7,39 (s, 2H), 7,32 (s, 1H), 7,19 (,
1H), 6,08 (s ancho, 2H, NH), 5,39-5,54 (ddd, 1H), 2,00 (m, 1H), 1,74 (m, 1H),
0,93 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-209

RMN de 'H (400 MHz, CDCly), 3 8,79 (d, 2H), 7,37 (s, 2H), 7,31 (s, 1H), 7,20 (¢,
1H), 6,06 (s ancho, 2H, NH), 5,46-5,62 (ddd, i H), 2,01 (m, 1H), 1,68 (m, 1H),
1,47 (m, 1H), 1,34 (m, 1H), 0,89 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-229
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,81 (d, 2H), 7,36 (m, 1H), 7,26 (m, 2H), 7,23 (t,
1H), 5,95 (s ancho, 2H, NH), 3,59 (s, 3H).

N.° de ejemplo 18-230
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 8 8,83 (d, 2H), 7,64 (m, 1H), 7,57 (m, 2H), 7,23
(t, TH), 6,04 (s ancho, 2H, NH), 2,03 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-231
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 8,82 (d, 2H), 7,99 (s, 2H), 7,82 (s, 1H), 7,24 (t,
1H), 6,09 (s ancho, 2H, NH), 5,63-5,85 (dq, 1H), 1,58 (dd, 3H).

N.° de ejemplo 18-232

RMN de "H (400 MHz, CDCly), & 8,80 (d, 2H), 7,69 (s, 1H), 7,67 (s, 1H), 7,56 (s,
11=1), 7,21 (t, 1H), 6,08 (s ancho, 2H, NH), 5,65-5,81 (dg, 1H), 1,60 (dd, 3H).
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N.° de ejemplo 18-233
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), d 8,82 (d, 2H), 7,95 (m, 2H), 7,83 (m, 1H), 7,27
(t, 1H), 6,07 (s ancho, 2H, NH), 2,09 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-234
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,78 (d, 2H), 7,90 (m, 1H), 7,85 (m, 2H), 7,33 (t,
1H), 6,06 (5 s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-235
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), d 8,83 (d, 2H), 7,64 (m, 2H), 7,57 (m, 1H), 7,24
(t, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH), 2,04 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18—-236
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,86 (d, 2H), 7,62 (m, 1H), 7,54 (m, 2H), 7,30
(t, 1H), 6,03 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-237
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,85 (d, 2H), 7,44 (m, 1H), 7,29 (t, 1H), 7,27
7,36 (m, 2H), 6,04 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-240
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,56 (s, 1H), 7,40 (m, 1H), 7,27 (m,

1H), 7,24 (t, 1H), 6,06 (s ancho, 2H, NH), 2,08 (t, 3H).

N.° de ejemplo 18-241
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RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 7,32 (m, 1H), 7,29 (t, 1H), 7,25
(m, 1H), 7,17 (m, 20 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-242
RMN de "H (400 MHz, CDCls), d 8,84 (d, 2H), 7,68 (m, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,28
(t, 1H), 6,04 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-243
RMN de "H (400 MHz, CDCls), d 8,79 (d, 2H), 7,62 (m, 1 H), 7,59 (m, 2H), 7,20
(t, 1H), 6,06 (s ancho, 2H, NH), 5,62 (dq, 1H), 1,60 (dd, 3H).

N.° de ejemplo 1,8-244
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8,83 (d, 2H), 7,70 (s, 1H), 7,58 (d, 1H), 7,46 (d,
1H), 7,29 (t, 1H), 5,98 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 18-245
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,79 (d, 2H), 7,83 (d, 1H), 7,61 (d, 1H), 7,57 (s,
1H), 7,20 (t, 1H), 6,02 (s ancho, 2H, NH), 5,62 (dq, 1H), 1,56 (dd, 3H).

N.° de ejemplo 18—-246
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), & 8,84 (d, 2H), 7,67 (d, 1H), 7,56 (d, 1H), 7,28 (t,
1H), 7,12 (dd, 1H), 6,00 (s ancho, 2H, NH). |

N.° de ejemplo 19-26
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,66 (s, 2H), 7,45 (d, 2H), 7,39 (d, 2H),
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6,16 (s ancho, 2H, NHy), 2,34 (s, 3H).

N.° de ejemplo 19-37
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 5, ppm): 8,66 (s, 2H), 7,58 (d, 1H), 7,55 (s, 1H),
7,33 (d, 1H), 6,25 (s ancho, 2H, NH,), 2,35 (s, 3H).

N.° de ejemplo 19-45
RMN de 'H (400 MHz, CD4CN, 8, ppm): 8,77 (s, 2H), 7,47 (d, 2H), 7,40 (d, 2H),
6,22 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 19-56
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,75 (s, 2H), 7,61 (d, 1H), 7,56 (s, 1H),
7,33 (d, 1H), 6,17 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 19-64
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,81 (s, 2H), 7,46 (d, 2H), 7,39 (d, 2H),
6,13 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 19-75
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 8,82 (s, 2H), 7,59 (d, 1H), 7,55 (s, 1H),
7,33 (d, 1H), 6,24 (s ancho, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 19-121
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 8, ppm): 9,10 (d, 1H), 7,74 (d, 1H), 7,46 (d, 2H),
7,39 (d, 1H), 6,18 (s ancho, 2H, NH).
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N.° de ejemplo 19-195
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 5 9,18 (d, 1H), 7,68 (d, 1H), 7,61 (d, 1H), 7,55
(d, 1H), 7,28 (dd, 1H), 5,97 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 19-196
RMN de 'H (400 MHz, CDC|3), 0 9,17 (d, 1H), 7,71 (d, 1H), 7,60 (d, 1H), 7,51
(d, 1H), 7,16 (dd, 1H), 5,96 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 19-197
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), & 9,19 (d, 1H), 7,88 (m, 3H), 7,62 (d, 1H), 6,04
(s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 24-06
RMN de "H (400 MHz, CD;CN, 8, ppm): 8,72 (d, 2H), 7,64 (NH ancho), 7,39-
7,28 (m, 4H), 7,19 (t, 1H), 2,59 (d, 3H), 2,08 (s, 3H).

~N.° de ejemplo 25-07

RMN de 'H (400 MHz, CD:CN, &, ppm): 8,74 (d, 2H), 7,70 (d ancho, 1H, NH),
7.42-7,35 (2d, 4H), 7,22 (t, 1H), 2,88 (m, 2H), 0,97 (t, 3H) — la sefial proténica

del pirazol-3—metilo esta por debajo del pico del disolvente.

N.° de ejemplo 25-34
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,71 (d, 2H), 7,76 (NH ancho), 7,57 (s,
1H), 7,40-7,34 (d+d, 2H), 7,19 (t, 1H), 2,84-2,79 (m, 2H), la sefial protonica del

pirazol-3—-metilo esta por debajo del pico del disolvente, 0,98 (t, 3H).
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N.° de ejemplo 26-23

RMN de "H (400 MHz, CD3CN, 8, ppm): 8,75 (d, 2H), 7,51 (d ancho, 1H, NH),
7,43 (m, 2H), 7,22 (t, 1H), 7,15 (m, 2H), 3,25-3,17 (m, 1H), 2,09 (s, 3H), 0,96
(d, 6H).

N.° de ejemplo 26-24
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,81 (d, 2H), 7,61-7,35 (m, 6H), 3,21
(m, 1H), 2,08 (s, 3H), 1,06-0,98 (d+d, 6H).

N.° de ejemplo 26-26
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,75 (d, 2H), 7,53 (s ancho, 1H, NH),
7,40 (m, 4H), 7,23 (t, 1H), 3,25 (m, 1H), 0,97 (d, 6H)-la sefal protdnica del

pirazol-3—metilo esta por debajo del pico del disolvente.

N.° de ejemplo 26—46

RMN de 'H (40.0 MHz, CDsCN, 6, ppm): 8,71 (d, 2H), 8,14 (s ancho, 1H, NH),
7,35 (d, 2H), 7,29 (d, 2H), 7,21-7,16 (m, 3H), 6,99-6,97 (m, 2H), 4,07 (d, 2H),
2,05 (s, 3H).

N.° de ejemplo 26-65

RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,73 (d, 2H), 7,71 (s ancho, 1H, NH),
7,39-7,33 (d+d, 4H), 7,20 (t, 1H), 2,69 (dd ancho, 2H), 2,08 (s, 3H), 0,84 (m,
1H), 0,34 (m, 2H), 0,00 (m, 2H).

N.° de ejemplo 27-19
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RMN de "H (400 MHz, CDCl), 8,83 (d, 2H), 8,00 (t ancho, 1H, NH), 7,38 (m,
1H), 7,32 (m, 2H), 7,25 (t, 1H), 2,78 (m, 2H), 1,42 (sekt, 2H), 0,78 (t, 3H).

N.° de ejemplo 27-26
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 8,82 (d, 2H), 7,64 (s ancho, NH), 7,36 (s, 4H),
7,24 (t, 1H), 3,17 5 (sept, 1H), 0,99 (d, 6H).

N.° de ejemplo 27-38
RMN de *H (400 MHz, CDCls), 6 8,82 (d, 2H), 7,72 (d ancho, 1H, NH), 7,34 (m,
2H), 7,27 (t, 1H), 7,24 (m, 1H), 3,18 (m, 1H), 1,03 (d, 6H).

N.° de ejemplo 27-45
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 5 8,79 (d, 2H), 8,37 (s ancho, 1H, NH), 7,21 (m,
8H), 6,98 (m, 2H), 4,07 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-50
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,80 (d, 2H), 8,06 (t ancho, 1H, NH), 7,63 (m,
2H), 7,23 (m, 5H), 7,03 (d, 1H), 6,98 (m, 2H), 4,06 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-51
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,79 (d, 2H), 8,11 (t ancho, 1H, NH), 7,62 (d,
2H), 7,22 (m, 5H), 6,98 (m, 3H), 4,05 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-76
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,82 (d, 2H), 8,02 (s ancho, 1H, NH), 7,35 (m,
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1H), 7,30 (m, 2H), 7,26 (t, 1H), 2,68 (d, 2H), 0,89 (m, 1H), 0,45 (m, 2H), 0,22
(m, 2H).

N.° de ejemplo 27-114
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 8,12 (t ancho, 1H, NH), 7,38 (m,
1H), 7,30 (m, 2H), 7,25 (t, 1H), 5,63 (m, 1H), 5,06 (m, 2H), 3,48 (m, 2H).

“N.° de ejemplo 27-133

RMN de "H (400 MHz, CDCl3), & 8,82 (d, 2H), 8,13 (t ancho, 1H, NH), 7,37 (m,
1H), 7,29 (m, 2H), 7,24 (t, 1H), 2,63 (t, 2H), 1,64 (nonuplete, 1H), 0,78 (d, 6H).

N.° de ejemplo 27-140
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,81 (d, 2H), 8,39 (s ancho, 1H, NH), 7,26 (m,
5H), 7,18 (d, 2H), 6,88 (d, 2H), 4,07 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-153
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,87 (d, 2H), 8,62 (t ancho, 1 H, NH), 7,51 (m,
1 H), 7,33 (m, 2H), 7,08 (m, 2H), 7,02 (m, 2H), 4,14 (d, 2H).

N.° de ejemplo 27-154
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 6 8,80 (d, 2H), 7,99 (d ancho, 1H, NH), 7,35 (m,
1 H), 7,31 (m, 2H), 7,27 (t, 1H), 3,42 (m, 1H), 1,55 (m, 4H), 1,42 (m, 4H).

N.° de ejemplo 27-155
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,81 (d, 2H), 8,22 (t ancho, 1H, NH), 7,33 (m.

465
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1H), 7,19 (m, 4H), 7,12 (m, 1H), 7,02 (m, 111), 6,98 (m, 2H), 4,09 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-156
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,79 (d, 2H), 8,23 (t ancho, 1H, NH), 7,23 (m,
6H), 7,01 (d, 2H), 6,97 (m, 2H), 6,28-6,79 (t, 1H), 4,05 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-157
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8,81 (d, 2H), 8,04 (t ancho, 1H, NH), 7,37 (m,
1H), 7,22 (m, 5H), 7,08 (m, 1H), 6,98 (m, 2H), 4,12 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-158
RMN de 'H (300 MHz, CDCl5), 8,84 (d, 2H), 8,05 (t ancho, 1H, NH), 7,51 (m,
1H), 7,19-7,40 (m, 6H), 6,92 (m, 2H), 4,08 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-159

RMN de "H (400 MHz, CDCl5), 8,79 (d, 2H), 8,42 (t ancho, 1H, NH), 7,21 (m,
4H), 7,08 (d, 1H), 7,02 (m, 2H), 6,85 (dd, 1H), 6,68 (d, 1H), 4,11 (s, 2H), 3,69
(s, 3H), 2,24 (s, 3H).

N.° de ejemplo 27-160
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), & 8,80 (d, 2H), 8,18 (t ancho, 1H, NH), 7,36 (d,
1H), 7,20 (m, 5H), 7,14 (dd, 1H), 6,95 (m, 2H), 4,09 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-161
RMN de "H (400 MHz, CDCly), 8,79 (d, 2H), 8,12 (t ancho, 1H, NH), 7,19 (m,
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8H), 7,01 (m, 2H), 4,07 (s, 2H), 2,52 (s, 3H).

N.° de ejemplo 27-162
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), & 8,80 (d, 2H), 8,09 (t ancho, 1H, NH), 7,17~
7,34 (m, 5H), 7,05 (d, 1H), 6,97 (m, 4H), 6,14-6,63 (t, 1H), 4,08 (s, 2H).

N.° de ejemplo 27-163
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,79 (d, 2H), 8,17 (t ancho, 1H, NH), 7,22 (m,
4H), 7,01 (m, 2H), 6,88 (m, 2H), 4,14 (s, 2H), 4,03 (s, 3H).

N.° de ejemplo 28-07
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 3, ppm): 8,79 (d, 2H), 7,41-7,38 (2d, 4H), 7,31
(t, 1H), 2,29 (s, 3H) —la senal proténica del pirazol-3—metilo esta por debajo del

pico del disolvente.

N.° de ejemplo 29-07
RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, &, ppm): 8,87 (d, 2H), 8,68 (NH ancho), 7,49
7,30 (m, 5H).

N.° de ejemplo 29-12
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 9,38 (s ancho, 1H, NH), 8,84 (d, 2H), 7,77 (m,
1H), 7,68 (d, 1H), 7,38 (d, 1H), 7,36 (t, 1H), 7,17 (m, 1H), 2,08 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-19
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), 6 9,62 (s ancho, 1H, NH), 8,91 (d, 2H), 7,42 (t,
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1H), 7,37 (m, 1H), 7,29 (m, 2H), 2,08 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-26
RMN de "H (400 MHz, CDsCN, 5, ppm): 8,84 (d, 2H), 7,50-7,47 (m, 3H), 7,32
(d, 2H), 2,19 (s, 6H).

N.° de ejemplo 29-153
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 8 9,41 (s ancho, 1H, NH), 8,89 (d, 2H), 7,40 (t,
1H), 6,99 (m, 1H), 6,95 (m, 1H), 4,04 (s, 3H), 2,09 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-154
RMN de 'H (400 MHz, CDCl), & 8,87 (d, 2H), 8,79 (s ancho, 1H, NH), 7,38 (t,
1H), 7,16 (d, 1H), 6,88 (m, 2H), 3,82 (s, 3H), 2,27 (s, 3H), 1,98 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-155
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 3 9,58 (s ancho, 1H, NH), 8,92 (d, 2H), 7,54 (d,
1H), 7,41 (t, 1H), 7,35 (m, 2H), 2,07 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-156
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 9,18 (s ancho, 1H, NH), 8,91 (d, 2H), 7,39 (m,
3H), 7,16 (d, 2H), 20 6,34-6,82 (t, 1H), 2,01 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-157
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8 9,32 (s ancho, 1H, NH), 8,89 (d, 2H), 7,40 (m,
2H), 7,28 (m, 1H), 7,17 (t, 1H), 2,05 (s, 3H).
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N.° de ejemplo 29-158
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8,83 (d, 2H), 7,39 (t, 1H), 6,87 (m, 1H), 6,84 (m,
1H), 4,08 (s, 3H), 2,27 (s, 6H).

N.° de ejemplo 29-159
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,82 (d, 2H), 7,36 (t, 1H), 7,18 (d, 1H), 6,79 (dd,
1H), 6,63 (d, 1H), 3,78 (s, 3H), 2,25 (s, 6H), 2,24 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-160
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,83 (d, 2H), 7,39 (t, 1H), 7,35 (d, 1H), 6,92 (dd,
1H), 6,77 (d, 1H), 2,27 (s, 6H).

N.° de ejemplo 29-161
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8 8,82 (d, 2H), 7,38 (t, 1H), 7,32 (d, 2H), 7,18 (d,
2H), 6,35-6,82 (t, 1H), 2,24 (s, 6H).

N.° de ejemplo 29-162
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,36 (m, 2H), 7,18 (m, 2H), 2,25
(s, 6H).

N.° de ejemplo 29-163
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 9,87 (s ancho, 1H, NH), 8,94 (d, 2H), 7,65 (m,

3H), 7,44 (t, 1H), 2,07 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-164
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RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 9,78 (s ancho, 1H, NH), 8,92 (d, 2H), 7,60 (m,
2H), 7,55 (m, 1H), 7,43 (t, 1H), 2,08 (s, 3H).

N.° de ejemplo 29-165
RMN de 'H (400 MHz, CDCly), & 8,84 (d, 2H), 7,68 (m, 1H), 7,61 (in, 2H), 7,58
(s ancho, 1H, NH), 7,38 (t, 1H), 4,17 (m, 1H), 3,99 (m, 1H), 2,05 (s, 1H).

N.° de ejemplo 29-166
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,80 (d, 2H), 7,63 (m, 1H), 7,56 (m, 2H), 7,31
(t, 1H), 4,78 (dd, 2H), 4,59 (dd, 2H), 2,42 (m, 2H), 2,11 (t, 3H).

N.° de ejemplo 29-167
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8,84 (d, 2H), 8,00 (m, 2H), 7,78 (m, 1H), 7,32 (t,
1H), 4,96 (s, 2H), 4,83 (s, 2H), 2,82 (s, 2H).

N.° de ejemplo 3203
RMN de 'H (400 MHz, CDCl), 6 8,85 (d, 2H), 8,44 (d, 1H), 7,73 (dd, 1H), 7,44
(d, 1H), 7,31 (t, 1H), 6,51 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 32-12
RMN de "H (400 MHz, CDCl5), 8,82 (d, 2H), 8,21 (d, 1H), 7,61 (dd, 1H), 7,29 (t,
1H), 6,85 (d, 1H), 6,02 (s ancho, 2H, NH), 3,99 (s, 3H).

N.° de ejemplo 32-17
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,86 (d, 2H), 8,81 (d, 1H), 7,94 (dd, 1H), 7,77
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(d, 1H), 7,34 (t, 15 1H), 6,25 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 32-20
RMN de "H (400 MHz, de-DMSO, , ppm): 8,82 (d, 2H), 8,41 (d, 1H), 7,83-7,81
(dd, 1H), 7,52 (d, 1H), 7,35 (t, 1H), 6,81 (s ancho, 2H, NH,), 2,16 (s, 3H).

N.° de ejemplo 32-37

RMN de "H (400 MHz, ds-DMSO, 5, ppm): 8,83 (d, 2H), 8,39 (d, 1H), 7,82-7,79
(dd, 1H), 7,52 (d, 1H), 7,35 (t, 1H), 6,75 (s ancho, 2H, NH,), 2,59-2,53 (q, 2H),
1,13-1,09 (t, 3H).

N.° de ejemplo 32-52
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), d 8,82 (d, 2H), 8,20 (d, 1H), 7,46 (dd, 1H), 7,25
(t, 1H), 6,61 (d, 1H), 5,94 (s ancho, 2H, NH), 3,14 (s, 6H).

N.° de ejemplo 32-53
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,83 (d, 2H), 8,20 (d, 1H), 7,62 (dd, 1H), 7,27
(t, 1H), 6,79 (d, 5 1H), 6,04 (s ancho, 2H, NH), 5,35 (sept, 1H), 1,39 (d, 6H).

N.° de ejemplo 32-54
RMN de 'H (400 MHz, CDCl»), 5 8,84 (d, 2H), 8,11 (d, 1 H), 7,68 (d, 1H), 7,29
(t, 1H), 6,05 (s ancho, 2H, NH), 4,07 (s, 3H).

N.° de ejemplo 33-63
RMN de 'H (400 MHz, ds—~DMSO, 5, ppm): 8,82 (d, 2H), 8,63 (s, 1H), 8,18 (s,
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1H), 7,34 (t, 1 H), 6,69 (s ancho, 2H, NH,), debajo del pico del disolvente (q,
2H), 1,04 (t, 3H).

N.° de ejemplo 35-20
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 5 8,74 (d, 2H), 7,39 (m, 2H), 7,24 (m, 1H), 7,11
(t, 1H), 6,07 (s ancho, 2H, NH), 1,78 (m, 1H), 1,12 (m, 2H), 0,91 (m, 2H).

N.° de ejemplo 35-39
RMN de "H (400 MHz, CDCly), & 8,79 (d, 2H), 7,52 (m, 2H), 7,30 (m, 1H), 7,19
(t, 11-1), 6,11 (s ancho, 2H, NH), 1,39 (m, 4H).

N.° de ejemplo 35-77

RMN de 'H (400 MHz, CDCl,), 6 8,88 (d, 2H), 7,25 (m, 1H), 7,22 (m, 2H), 7,17
(t, 1H), 6,05 (ancho 20 s, 2H, NH), 3,48 (quint, 1H), 2,46 (m, 2H), 2,21 (m, 2H),
1,98 (m, 1H), 1,82 (m, 1H).

N.° de ejemplo 35-134
RMN de "H (400 MHz, CDCl3), 8,89 (d, 2H), 7,46 (m, 2H), 7,28 (m, 1H), 7,21 (,
1H), 6,07 (s ancho, 2H, NH), 1,31 (m, 2H), 1,19 (m, 2H).

N.° de ejemplo 42-20
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 8,79 (d, 2H), 7,96 (s ancho, 1H, NH), 7,37 (rn,

2H), 7,31 (m, 1H), 7,22 (t, 1H), 5,19-5,37 (d, 2H), 2,93 (q, 2H), 1,08 (t, 3H).

N.° de ejemplo 42-39
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RMN de "H (400 MHz, CDCly), 8 8,77 (d, 2H), 7,92 (s ancho, 1H, NH), 7,29 (m,
1H), 7,21 (m, 6H), 7,03 (m, 2H), 5,17-5,35 (d, 2H), 4,18 (s, 2H).

N.° de ejemplo 42-58
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,95 (d, 2H), 7,37 (t, 1H), 7,21 (m, 7H), 7,07
(m, 4H), 6,67 (d, 2H), 5,14-5,29 (d, 2H), 4,07 (s, 4H).

N.° de ejemplo 42-77 _
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 3 8,88 (d, 2H), 7,42 (m, 2H), 7,35 (m, 2H), 6,55—
6,90 (t, 1H), 2,95 (q, 4H), 0,96 (t, 6H).

N.° de ejemplo 42-96
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,79 (d, 2H), 7,22 (m, 8H), 7,00 (m, 2H), 6,44~
6,82 (t, 1H), 4,12 (s, 2H).

N.° de ejemplo 42-115 _
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,96 (d, 2H), 7,42 (t, 1H), 7,31 (m, 7H), 7,06
(m, 4H), 6,67 (m, 2H), 6,43-6,78 (t, 1H), 4,04 (s, 4H). |

N.° de ejemplo 42-135
RMN de 'H (400 MHz, CDCls), 5 9,66 (s ancho, 1H, NH), 8,87 (d, 2H), 7,36 (m,
3H), 7,31 (m, 1H), 6,61-6,97 (t, 1H), 2,09 (s, 3H).

N.° de ejemplo 43-02
RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,70 (s, 2H), 7,74 (d, 1H), 7,69 (d, 1H), 7,50
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(dd, 1H), 5,92 (s ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 43-03
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), 5 8,70 (s, 2H), 7,63 (m, 2H), 7,61 (s, 1H), 5,90 (s
ancho, 2H, NH).

. N.° de ejemplo 43-04

RMN de 'H (400 MHz, CDCl3), 5 8,71 (s, 2H), 7,62 (m, 2H), 7,59 (s, 1H), 5,91 (s
ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 43-05
RMN de 'H (400 MHz, CDCl5), 5 8,72 (s, 2H), 7,60 (m, 2H), 7,57 (s, 1H), 5,96 (s
ancho, 2H, NH).

N.° de ejemplo 43-06
RMN de "H (400 MHz, CDCls), 8 8,69 (s, 2H), 7,63 (m, 2H), 7,58 (s, 11-1), 5,85
(s ancho, 2H, NH), 2,02 (t, 3H).

Ejemplos detallados de sintesis

Ejemplo 1-79
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Etapa 1: 1,43 g de sodio (62 mmol) se disolvieron en 15 ml de etanol a reflujo.
A 40 °C se afadi6 gota a gota una solucién de 10 g (59 mmol) de 3—cloro—4—
fluorobencilnitrilo y 8,8 g (62 mmol) de éster etilico del acido trifluoroacético en
10 ml de etanol; a continuacion se agité la mezcla de reaccion durante 12 horas
a reflujo. Después de enfriar, la mezcla de reaccion se concentré en el
evaporador rotativo, se disolvié en acetato de etilo y se lavé dos veces con 100
ml de acido clorhidrico 1 N y una vez con agua. La fase organica se separd, se
seco sobre sulfato de sodio y se filtrd. El disolvente se destilo del filtrado en el
evaporador rotativo cuidadosamente a presion reducida. El residuo se agit6 en
una mezcla de disolventes de éter de petroleo / diclorometano (vol.: 1:1). El
soélido incoloro separado se filtrd por succién a través de una frita de vidrio y se
secOd. Se obtuvieron 12 g (72,8 % del tedrico) de 2—(3—cloro—4—fluorofeniI)—
4.4 4-trifluoro—3—oxobutan-nitrilo en forma de mezcla tautomérica.

RMN de 'H (400 MHz, de~DMSO, &, ppm): mezcla tautomérica en la relacion
de aprox. 3:2, 8,22 (A-1, dd, 1H), 7,69 (A-1, m, 1H), 7,62 (B-1, dd, 1H), 7,47
(B-1, m, 1H), 7,42 (B-1, t, 1H), 7,17 (A-1, t, 1H), 4,61 (B-1, s, 1H).

Etapa 2: 0,5 g (1,86 mmol) de 2—(3—cloro—4—fluorofenil)-4,4,4—trifluoro—3—
oxobutan-nitrilo y 0,2 g (1,86 mmol) de 2—pirimidinil-hidrazina se disolvieron en
5 ml de tolueno. Después de anadir cantidades cataliticas de acido para—
toluenosulfénico, la mezcla de reaccién se agité durante 12 minutos a 170 °C (5
bar) en un microondas (fabricante: CEM). Tras enfriar, la mezcla de reaccién se
concentrd y el residuo se proceso por cromatografia en columna (gel de silice,
ciclohexano/acetato de etilo, vol.: 7:1 a 3:1). Se obtuvieron 0,16 g (24 % del

tedrico) de 4—(3—-cloro—4—fluorofenil)—1—pirimidin—2—il-3—(trifluorometil)~1H—

5



10

15

20

-250-

pirazol-5—amina en forma de sélido incoloro.
RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO, 8, ppm): 8,93 (d, 2H), 7,51 (m, 2H), 7,47 (t,
1H), 7,35 (m, 1H), 6,87 (s ancho, 2H, NH,).

Ejemplo 1-87

cl
NH, N/j

Br /’N

F

Etapa 1. Se disolvieron 3—-bromo—4—clorotolueno (1,0 equiv, 3,0 g, 14,6 mmol) y
N-bromosuccinimida (1,2 equiv., 3,1 g, 17,5 mmol) en CCl,, se mezclaron con
AIBN (0,01 equiv., 23,9 mg, 0,15 mmol) y se calentaron durante 4 h a reflujo.
Después de enfriar hasta temperatura ambiente, se lavé con solucion saturada
de NaHCO3 y con agua, la fase organica se concentro y el residuo se purificd
por cromatografia en columna con (gradiente de EtOAc/heptano). Se
obtuvieron 2,0 g (47 % del tedrico) de 2-bromo—4—bromometil-1-

clorobenceno.

Etapa 2: Se disolvieron 2—bromo—4-brommoetil-1-clorobenceno (1,0 equiv, 2,0
g, 7,0 mmol) y cianuro de potasio (1,3 equiv., 0,59 g, 9,1 mmol) a temperatura
ambiente en una mezcla de etanol y agua (2:1 partes en volumen) y se agitaron
durante 6 h a temperatura ambiente. Luego se concentr6 la mezcla de reaccién
y se mezcld con acetato de etilo. La fase organica se lavo con agua y la fase

acuosa se extrajo con acetato de etilo. La fase organica se secd, se concentr6

A
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y el residuo se purifico6 por cromatografia en columna (gradiente de
EtOAc/heptano). Se obtuvieron 1,3 g (80 % del tedrico) de (3—bromo—4—

clorofenil)~acetonitrilo.

Etapa 3. Se anadi6 metilato de sodio (1,2 equiv., 1,46 g, 6,8 mmol) a una
solucion de (3—bromo—4—clorofenil)—acetonitrilo (1,0 equiv, 1,3 g, 5,6 mmol) en
tetrahidrofurano absoluto, y la solucién de reaccion resultante se agité durante
1 hora a 50 °C. Luego se afiadio gota a gota trifluoroacetato de etilo (1,2 equiv,
0,9 g, 6,8 mmol) en 2 ml de tetrahidrofurano; a continuacion se agito la mezcla
de reaccion durante 6 horas a reflujo. Después de enfriar, la mezcla de
reaccion se concentrd a presion reducida, se disolvié en acetato de etilo y se
lavé dos veces con 100 ml de acido clorhidrico 1 N y una vez con agua. La fase
organica se separo, se seco sobre sulfato de sodio y se filtré. El disolvente se
destilo cuidadosamente del filtrado a presion reducida y el residuo se agitd en
una mezcla de disolventes de éter de petroleo/diclorometano (vol.: 1:1). El
solido incoloro separado se filtré por succion a través de una frita de vidrio y se
seco. Se obtuVieron 1,7 9 (92 % del tedrico) de 2—(3-bromo—4—clorofenil)—

4,4 4—trifluoro—3—oxo-butironitrilo en forma de mezcla tautomérica.

Etapa 4: Se disolvieron 2-(3—bromo—4—clorofenil)—4,4, 4-trifluoro~3—oxo—
butironitrilo (1,0 equiv, 1,7 g, 5,2 mmol) y 2—pirimidinil-hidrazina (1,0 equiv,
0,57 g, 5,2 mmol) en 10 ml de tolueno. Tras afadir cantidades cataliticas de
acido acético, la mezcla de reaccion se agito durante 6 horas a reflujo.
Después de enfriar hasta temperatura ambiente, la mezcla de reaccion se

concentrd y el residuo se purificd por cromatografia en columna (gradiente de



10

15

20

-252-

EtOAc/heptano). Se obtuvieron 0,19 g (9% del teédrico) de 4—(3—-bromo—4-
clorofenil)—2—pirimidin—2—~il-5—(trifluorometil)-2H-pirazol-3—ilamina en forma de
un solido incoloro.

RMN de 'H (400 MHz, de~DMSO, 5, ppm): 8,97 (d, 2H), 7,72 (d, 1H), 7,69 (d,
1H), 7,56 (t, 1H), 7,38 (dd, 1H), 7,13 (s, 2H, NH,).

N.° de ejemplo 3-25

Etapa 1: Se dispusieron 838 mg (2,655 mmol) de 2—(3—cloro—-5-trifluorometil—
fenil)—4,4,4—trifluoro—3—oxobutironitrilo en 2,036 g (13,276 mmol) de cloruro de
fosforilo y se mezclaron con 0,37 ml (2,655 mmol) de trietilamina. La mezcla de
reaccion se agito durante 3 h a 80-100 °C y se incorporé con cuidado agitando
en agua caliente. Después de extraer con acetato de etilo, la fase organica se
seco con sulfato de magnesio, se filtro y se concentré al vacio. En este caso,
quedaron 758 mg (85 %) de 3—cloro—2—(3—cloro-5-trifluorometil-fenil)—4,4,4—

trifluoro—but—2-enonitrilo.

Etapa 2: Se dispusieron 750 mg (2,245 mmol) de 3-cloro—2—(3—cloro-5-
trifluorometil-fenil)—4,4,4—trifluorobut—2—enonitriio en 10 ml de etanol y se

mezclaron con 247 mg (2,245 mmol) de pirimidin—2—il-hidrazina, asi como 227
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mg (2,245 mmol) de trietilamina. La mezcla se calent6é durante 10 h a reflujo.
Después de enfriar, se afadieron 75 ml de agua y el solido producido se filtrd
por succion. Después de purificar por cromatografia el sélido, quedaron 500 mg
(54 %) de 4—(3—cloro—5-trifluorometil—fenil)—2—pirimidin—-2—il-5-trifluorometil—
2H-pirazol-3-ilamina.

RMN de "H (400 MHz, CDCls), 5 8,84 (d, 2H), 7,61 (s, 2H), 7,58 (s, 1H), 7,30 (t,
1H), 6,18 (s, 2H, NH).

N.° de ejemplo 8-92

\[/

0
H,
cl _ : |
e INJ_\
rc” NN

Etapa J: Se dispuso aminocrotonitrilo (7150 mg, 52,5 mmol, 1 equiv) en HCI
acuoso y después de 5 min de agitacion, se mezcld con 2—hidrazinopirimidina
(56786 mg, 52,54 mmol, 1 equiv). La solucién de reaccion se agitdé durante 4 h a
reflujo y después de enfriar hasta temperatura ambiente, se vertié en NaOH 2
N. Luego se extrajo la fase acuosa varias veces con acetato de etilo. Lasa
fases organicas combinadas se secaron sobre sulfato de sodio, se filtraron y se
concentraron. El residuo se recristalizé6 en acetato de etilo y suministré 2—-
pirimidin—2—iI—5—trifluofometi|—2H—pirazol—3—ilamina (5002 mg, 42% del

rendimiento teorico).

Etapa 2: Se vertié 2—pirimidin—2—il-5-trifluorometil-2H-pirazol-3—-ilamina (1000

47
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mg, 4,36 mmol, 1 equiv) en acido acético y después de agitar durante 5 min a
temperatura ambiente con una solucion dé bromo (0,22 ml, 4,36 mmol, 1 equiv)
se mezcld en 4cido acético gota a gota. La mezcla de reaccion se agito durante
4 h a temperatura ambiente, a continuacion se mezcld con agua y se extrajo
varias veces con diclorometano. Las fases organicas combinadas se secaron
sobre sulfato de sodio y se concentraron. El residuo resultante se purificé por
crorhatografia en columna, y se obtuvieron 1120 mg de 4—bromo—2—pirimidin—-

2—il-5—trifluorometil-2H—pirazol-3-ilamina (83 % del rendimiento teorico).

Etapa 3: Se mezclaron 4-bromo-2-pirimidin—2—il-5-trifluorometil-2H—pirazol—
3—ilamina (200 mg, 0,65 10 mmol, 1,0 equiv) y acido 3-cloro—4—
isopropoxifenilborénico (181 mg, 0,84 mmol, 1,3 equiv) bajo argéon en un
matraz redondo calentado con DMF (4,5 ml) y se agitaron durante 5 min. Luego
se realiz6 la adicion de tetrakis(trifenilfosfina)paladio (0) (60 mg, 0,05 mmol,
0,08 equiv) y solucién de carbonato de sodio (2 M, 0,5 ml). La mezcla de
reaccion resultante se agitd durante 4 h a 80 °C. Después de enfriar hasta
temperatura ambiente, se realizé la adicién de agua y diclorometano. Tras
extraer varias veces la fase acuosa con diclorometano, las fases organicas
combinadas se secaron sobre sulfato de sodio y se concentraron. La
purificacién del residuo resultante sobre HPLC preparativa proporcioné 4—(3—
cloro—4—isopropoxi—fenil)—2—pirimidin—2—il-5—trifluorometil-2H—pirazol-3—
ilamina (20 mg, 7%).

RMN de "H (400 MHz, CDCls), & 8,83 (d, 2H), 7,41 (d, 1H), 7,27 (t, 1H), 7,21
(dd, 1H), 7,00 (d, 1H), 5,98 (s ancho, 2H, NH), 4,58 (sept, IH), 1,42 (d, 6H).
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Ejemplo 11-10

Se dispusieron 0,30 g (0,78 mmol) de 4—(4—bromofenil)—1—pirimidin—2—
il-3—(trifluorometil)-1H-pirazol-5-amina (Ejemplo 01-09) en 6 ml de DMF y se
5 cubrieron con nitrégeno. Se afadieron 0,041 g (1 mmol) de hidruro de sodio
(60%) y 0,12 g (0,86 mmol) de yoduro de metilo y la mezcla se calentd durante
5 horas hasta 40 °C. Después de procesamiento por extraccion con heptano—
acetato de etilo (vol. 1:1) y agua, se aisld el producto por medio de una
separacion por HPLC preparativa. Se obtuvieron 0,060 g de 4—(4-bromofenil)—
10 N-metil-1-pirimidin—2—il-3—(trifluorometil)-1H—pirazol-5-amina  (11-10) en
forma de un sélido incoloro.
RMN de 'H (300 MHz, CDCls, 8, ppm): 8,81, 2H, d; 7,50, 2H, d; 7,29, 2H, d;
7,26, 1H, tr; 2,60, 3H, s.

15 Ejemplo 12-07

Se disolvieron 0,3 g (0,9 mmol) de 4—(4—clorofenil)-1—pirimidin—2—il-3—
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(trifluorometil)-1H—pirazol-5—-amina (Tabla 1, sustancia 1-06) en 1,5 ml de
DMF y se mezclaron con 0,07 g (1,8 mmol, dispersion al 60% en aceite
mineral) de hidruro de sodio a temperatura ambiente. Se disolvieron 0,28 g (1,8
mmol) de yoduro de etilo en 0,5 ml de DMF y se afiadieron gota a gota. La
mezcla de reaccidon se agitdé durante 12 horas a 55 °C y a continuaciéon se
concentr6 hasta 10% de su volumen. E! residuo se agitdé intensamente con
acido clorhidrico 1 N y diclorometano, la fase del diclorometano se separé en el
cartucho de separacion de fases (fabricante: Whatman) y el disolvente se
destil6 cuidadosamente del filtrado en el evaporador rotativo. El residuo se
cromatografié por medio de HPLC preparativa. Se obtuvieron 0,092 g (24,2 %
del tedrico) de 4—(4—clorofenil)—N-etil-l-pirimidin—2—il-3(trifluoro—metil)—1H-
pirazol-5—-amina en forma de residuo amorfo.

RMN de 'H (400 MHz, CDsCN, b, ppm): 8,83 (d, 2H), 7,77 (s ancho, 1H, NH),
7,41 (s, 4H), 7,37 (t, 1H), 2,84 (m ancho, 2H), 0,96 (t, 3H).

Ejemplo 14-07

Se disolvieron 1,5 g (4,4 mmol) de 4—(4—clorofenil)—1—pirimidin—2—il-3—
(trifluorometil)-1H-pirazol-5-amina (Tabla 1, sustancia 1-06) en 10 ml de
acido clorhidrico concentrado. Después de agitar durante una hora a

temperatura ambiente, se produjo un precipitado dificilmente soluble. Se realiz6
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la adicion de 0,72 g (5,2 mmol) de cloruro de cobre (Il) y otros 10 ml de acido
clorhidrico concentrado. Luego se afiadieron en porciones 0,54 g (7,9 mmol) de
nitrito de sodio (produccién de gas). Se agitd durante 12 horas a temperatura
ambiente, a continuacion se vertié la mezcla de reaccion sobre hielo y a
continuacion se extrajo con acetato de etilo. La fase organica se separd, se
seco sobre sulfato de sodio y se filtro, el disolvente se destild cuidadosamente
en el evaporador rotativo. El residuo se procesoé por cromatografia en columna
(gel de silice, diclorometano/acetonitrilo, vol.: 9:1). Se obtuvieron 0,28 g (11,3
% del tedrico) de 2-[5—cloro—4—(4—clorofenil)—3—(trifluorometil)—1H-pirazol-1-
ilpirimidina en forma de sélido de color amarilio anaranjado.

RMN de "H (400 MHz, ds~-DMSO, 8, ppm): 8,95 (d, 2H), 7,58 (t, 1H), 7,51 (d,
2H), 7,46 (d, 2H).

Ejemplo 14-29

O A0

Se dispusieron 1,50 g (3,90 mmol) de 4—(4-bromofenil)—1—pirimidin—2—
i-3—(trifluorometil)—1H—pirazol-5—amina (Ejemplo 01-09) en 8 ml (23,15 g,
91,6 mmol) de bromoformo. 0,60 g (5,86 mmol) de t-butilnitrito se afiadieron a
0-10 °C y la mezcla se calentd durante 2 h a 70 °C. Después de concentrar en
el evaporador rotativo, se aislé el producto por cromatografia en columna. Se

obtuvieron 0,82 g de 5-bromo—4—(4-bromofenil)-N-metil-1-pirimidin—2—il-3—



10

15

-258-
(trifluorometil)-1H—pirazol (Ejemplo 14-29) en forma de sdlido.
RMN de 'H (400 MHz, CDCl3, 8, ppm). 8,94, 2H, d; 7,61, 2H, d; 7,48, 1H, tr;

7,30, 2H, d; RMN de "°F (CDCl3): —61,23 ppm.

Ejemplo 29-37

Se dispusieron 0,50 g (1,34 mmol) de 4—(3,4—diclorofenil)—1—pirimidin—
2—il-3—(trifluorometil)-1H-pirazol-5—-amina (Ejemplo 01-80) en 3 ml de
dioxano. Se anadieron 0,27 g (2,67 mmol) de acetanhidrido y 0,016 g (0,13
mmol) de DMAP y la mezcla se calenté durante 6 h hasta 100 °C. Después de
un procesamiento por extraccién con heptano—acetato de etilo (vol. 1:1) y agua,
se aislo el producto por cromatografia en columna. Se obtuvieron 0,190 g de
N,N—diacetil4—(3,4—diclorofenil)—1—-pirimidin—2—il-3—(trifluorometil)~1H—
pirazol-5—amina (Ejemplo 29-37) en forma de sélido incoloro.

RMN de 'H (300 MHz, CDCls, 3, ppm): 8,84, 2H, d; 7,54, 1H, d; 7,39, 3H, d + tr;
7,16, 1H, dd; 2,27, 6H, s; RMN de '°F (300 MHz, CDCl3): 61,19 ppm.

Ejemplo 31-29

Rl
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Se dispusieron 0,10 g (0,26 mmol) de 4—(4-bromofenil)—1-pirimidin—2—
iI-3—(trifluorometil)-1H-pirazol-5—-amina (Ejemplo 01-09) en 3 ml de dioxano.
Se afadieron 0,050 g (0,286 mmol) de cloruro de 2—clorobenzoilo, 0,050 g
(0,39 mmol) de diisopropiletilamina y 0,006 g (0,05 mmol) de DMAP y la mezcla
se calentdé durante 6 h hasta 100 °C. Después de un procesamiento por
extraccion con heptano-acetato de etilo (vol. 1:1) y agua, el producto se aisld
por cromatografia en columna. Se obtuvieron 0,100 g de N—(2—clorobenzoil)—4—
(3,4—diclorofenil)~1—pirimidin—2—il-3—(trifluorometil)—1H—pirazol-5—-amina
(Ejemplo 31-29) en forma de un soélido incoloro.

RMN de 'H (300 MHz, CDCls, 6, ppm): 10,16, 1H, s; 8,86, 2H, d; 7,55, 2H, d;
7,37, 1H, tr; 7,487,32, 6H, m; RMN de '°F (300 MHz, CDCls): -61,25 ppm.

Ejemplo 36-10
Br NH,  N=
_..,Nf N

MeO
OMea
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Se dispusieron 0,40 g (1,34 mmol) de 2—(4-bromofenil)—4,4—-dinietoxi—3—
oxo-butironitrilo en 6 ml de metanol. Se afadieron 0,148 g (1,34 mmol) de 2-
piriniidinil-hidrazina y 0,32 g (5,36 mmol) de acido acético y la mezcla se
calentd durante 2 h hasta 65 °C. Después de concentrar en el evaporador
rotativo, el residuo se agitdé con heptano-acetato de etilo (vol. 4:1). Se
obtuvieron 0,29 g de 4—(4—bromofenil)-3—(dimetoximetil)—1—pirimidin—2—il-1H-
pirazol-5—amina (Ejemplo 36—10) en forma de un soélido incoloro. |
RMN de "H (400 MHz, ds~DMSO, 5, ppm): 8,87, 2H, d; 7,55, 2H, d; 7,44, 3H, d
+1r, 6,77, 2H, s, ancho; 5,22, 1H, s; 3,27, 6H, s.

Ejemplo 38-10

Se dispusieron 0,15 g (0,38 mmol) de 4—(4-bromofenil)-3—
(dimetoximetil)—1—pirimidin—2—il-1H-pirazol-5-amina (36—10) en 4 ml de
dioxano y 1 ml de agua. Se afiadieron 0,053 g (0,769 mmol) de cloruro de
hidroxilamonio y 0,38 ml (0,769 mmol) de acido clorhidrico 2 N y la mezcla se
calenté durante 8 h hasta 100 °C. Al agitar con 40 ml de agua, precipitd la
oxima producto. Se obtuvieron 0,089 g de 4—(4—bromofenil)—1-pirimidin—2—il—
1H-pirazol-5-amin-3-carbaldehido-oxima (Ejemplo 38-10) en forma de un
sélido incoloro.

RMN de 'H (400 MHz, de-DMSO, 5, ppm): 11,13, 1H, s; 8,88, 2H, d; 7,96, 1H,
s: 7,57, 2H, d; 157,46, 1H, tr; 7,32, 2H, d; 6,74, 2H, s, ancho.
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Se dispusieron 0,089 g (0,248 mmol) de 4—(4-bromofenil)—1-pirimidin—

Ejemplo 37-10

2—il-1H-pirazol-5—amin-3-carbaldehido—oxima (Ejemplo 38-10) en 2 ml de
1,2—dicloroetano. Se afiadieron 0,114 g (0,743 mmol) de oxicloruro de fosforo y
la mezcla se agitdé durante 20 h a 25 °C. Después de concentrar en el
evaporador rotativo y agitar el residuo con agua, se filtro el solido residual por
succién. Se obtuvieron 0,033 g de 4—(4—-bromofenil)—3—ciano—1—pirimidin—2—il-
1H-pirazol-5—-amina (Ejemplo 37—10) en forma de un sélido incoloro.

RMN de "H (400 MHz, de—DMSO, 5, ppm): 8,95, 2H, d; 7,71, 2H, d; 7,59, 1H, tr;
7,48, 2H, d; 7,28, 2H, s, ancho.

Ejemplos bioldgicos
Ejemplo A
Ensayo de Phaedoﬁ (tratamiento por pulverizacion PHAECO)
Disolvente: 78 partes en peso de acetona
1,5 partes en peso de dimetilformamida

Emusionante: 0,5 partes en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para obtener una preparacién de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con las cantidades indicadas de disolvente y

emulsionante y el concentrado se diluye con agua con contenido de
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emulsionante hasta la concentracion deseada.

Se rociaron discos de hojas de col (Brassica pekinensis) con una
preparacion de principio activo de la concentracion deseada y después de
secar, se colocaron larvas de Phaedon cochleariae.

Después del tiempo deseado, la accion se determind en %. En este
caso, 100% significa que se exterminaron todas las larvas; 0 % significa que no
se exterminé ninguna larva. En este ensayo, por ejemplo, los siguientes
compuestos de los ejemplos de preparacion muestran con una cantidad de
aplicacion de 500 g/ha después de 7 dias una accion de al menos el 80%:

N.° de ejemplo 1-3, 1-5, 1-6, 1-8, 1-9, 1-11, 1-12, 1-14, 1-17, 1-18, 1-20,
1-22, 1-23, 1-30, 1-32, 1-33, 1-34, 1-71, 1-73, 1-74, 1-75, 1-79, 1-80, 1-
81, 1-82, 1-83, 1-87, 1-88, 1-89, 2-12, 2-13, 2-15, 2-16, 2-17, 2-4, 2-5, 2—
6, 3-2, 3-3, 3-11, 3-14, 3-15, 3-20, 3-23, 3-24, 3-25, 3-26, 3-31, 3-32, 3-
33, 3-34, 4-2, 4-3, 4-5, 4-6, 4-7, 4-18, 4-19, 4-21, 4-34, 4-36, 5-2, 5-5, 5-
9, 5-22, 5-23, 5-25, 5-33, 5-50, 5-58, 5-59, 5-60, 5-62, 5-80, 5-89, 6-1,

6-61, 6-70, 6-78, 8-5, 8-6, 8-11, 8-24, 8-25, 8-26, 8-27, 8-30, 8-31, 8-42,
8-43, 8-54, 8-62, 8-65, 8—66, 8-68, 8-69, 8-73, 8-88, 8-89, 8-92, 8-107, 8-
108, 8-109, 8-110, 8-111, 8-112, 9-4, 9-06, 9-09, 9-14, 11-7, 11-10, 11-82,
12-7, 12-12, 12-80, 12-103, 12-104, 13-19, 13-31, 13-32, 13-115, 13-116,
14-7, 14-18, 15-7, 15-19, 15-38, 1545, 15-48, 15-51, 15-57, 15-95, 15—
105, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-157, 15-158, 15-159, 15—
160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-167, 15-168, 15~
169, 16;4, 16-6, 16-7, 16-15, 16-18, 16-19, 16-27, 16-30, 16-38, 16-39,
1649, 16-87, 16-134, 16-162, 17-37, 17-48, 17-67, 17-124, 17-143, 18-7,
18-10, 18-19, 18-26, 18-32, 18-34, 18-38, 18-45, 18-48, 18-51, 18-57, 18—
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124, 18-143, 18-181, 18-190, 18-200, 18-209, 18-219, 18-229, 18-230, 18—
231, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-238, 18-240, 18—
241, 18-242, 18-243, 18-244, 18-245, 18-246, 19-56, 19-57, 19-121, 25-31,
25-07, 26-7, 26-37, 2646, 26-62, 26-65, 26-84, 26-102, 26-103, 26-116,
26-125, 26-139, 26-140, 27-19, 27-26, 27-38, 27-45, 27-50, 27-51, 27-76,
27-114, 27-140, 27-153, 27-155, 27-156, 27-157, 27-158, 27-159, 27-160
27-163, 28-7, 29-26, 29-37, 29-64, 29-156, 29-158, 29-159, 29-161, 29-
162, 29-163, 29-164, 29-165, 30-10, 32-52, 32-54, 35-07, 39-10, 39-48,
39-86, 39-105, 39-124, 39-162, 39-219, 39-200, 40-10, 40-29, 40-124, 41—
86, 4239, 42-96, 43-02, 43-03, 43-04, 43-05, 43-06, 43-09, 43-10, 43-11.

Ejemplo B
Ensayo de Tetranichus, resistente a OP (tratamiento por pulverizacion
TETRUR)
Disolvente: 78 partes en peso de acetona
1,5 partes en peso de dimetilformamida

Emulsionante: 0,5 partes en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para obtener una preparacion de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con las cantidades indicadas de disolvente y
emulsionante y el concentrado se diluye con agua con contenido de
emulsionante hasta la concentracion deseada.

Se rociaron discos de hojas de Phaseolus vulgaris, que estaban
infestadas por todos los estadios de Tetranichus urticae, con una preparacion
de principio activo de la concentracién deseada.

Después del tiempo deseado, la accién se determiné en %. En este
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caso, 100% significa que se exterminaron todos los acaros; 0 % significa que
no se exterminod ningun acaro.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacion muestran con una cantidad de aplicacion de 100 g/ha después
de 5 dias una accién de al menos el 80%:

N.° de ejemplo 15-108, 15-154, 19-57, 27-114, 18-242

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos

de preparacion muestran con una cantidad de aplicacion de 500 g/ha después
de 5 dias una accién de al menos el 80%:
N.° de ejemplo 1-9, 1-22, 1-24, 1-71, 1-73, 1-81, 1-83, 2—4, 2-12, 26, 2~
15, 3-11, 3-14, 3-23, 3-24, 325, 3-32, 3-33, 8-107, 8-108, 13-116, 12-82,
15-57, 15-105, 15-108, 15-154, 15-155, 15-156, 15158, 15-159, 15-160,
15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-168, 15-169, 16-38, 16-134,
18-10, 18-38, 18-57, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-
238, 18-241, 18-244, 16-134, 25-7, 25-31, 26-37, 26-62, 27-153, 27-158,
27-160, 29-37, 29-165, 43-02

Ejemplo C
Ensayo de Spodoptera frugiperda (tratamiento por pulverizacion SPODFR)
Disolvente: 78,0 partes en peso de acetona
1,5 partes en peso de dimetilformamida
Emulsionante: 0,5 partes en péso de alquilarilpoliglicoléter
Para obtener una preparacion de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con las cantidades indicadas de disolvente y

emulsionante y el concentrado se diluye con agua con contenido de
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emulsionante hasta la concentracion deseada.

Se rociaron discos de hojas de maiz (Zea mays) con una preparacion de
principio activo de la concentracion deseada y después de secar, se colocaron
orugas de Spodoptera frﬁgiperda.

Después del tiempo deseado, la accion se determiné en %. En este
caso, 100% significa que se exterminaron todas las orugas; 0 % significa que
no se extermind ninguna oruga.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacion muestran con una cantidad de aplicacion de 500 g/ha después
de 7 d una accion de > 80%:

N.° de ejemplo 1-5, 1-6, 1-9, 1-12, 1-13, 1-17, 1-18, 1-22, 1-23, 1-32, 1-

33, 1-71, 1-73, 1-74, 1-75, 1 -79, 1-80, 1-81, 1-82,1-83, 1-87, 1-88, 1-89,
1-32, 1-89, 2-2, 2-6, 2-12, 2-13, 2-16, 2-17, 3—11, 3-14, 3-20, 3-24, 3-25,
3-26, 3-31, 3-32, 3-34, 4-3, 4-21, 4-23, 4-34, 4-36, 5-33,6-70, 6-78, 8-5,
8-11, 8-24, 8-26, 8-27, 8-31, 844, 8-48, 8-66, 8-68, 8-69, 8-73, 8-107, 9—
06, 9-09, 11-82, 12-7, 12-80, 12-82, 12-99, 12-103, 13-19, 13-31, 13-32,
13-115, 13-116, 14-7, 14-18, 15-19, 15-38, 15-45, 15-48, 15-51, 15-57,
15-95, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-157, 5-158, 15-159,
15-160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-167, 15~168,
15-169, 16-38, 16—39', 16-134, 18-10, 18-19, 18-26, 18-32, 18-38, 18-45,
1848, 18-51, 18-57, 18-124, 18-181, 18-190, 18-200, 18-209, 18-229, 18~
230, 18-231, 18-232, 18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-238, 18—
239, 18-240, 18-241, 18-242, 18-243, 18-244,18-245,18-246, 19-56, 19-57,
27-19, 27-26, 27-38, 27-76, 27-114, 27-153, 27-155, 27-158, 27-160, 29—
19, 29-29, 29-37, 29-143, 29-156, 29-157, 29-161, 29-162, 29-163, 29-164,
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29-165, 30-10, 42-77, 42-96, 42-135, 43-01, 43-02, 43-03, 43-04, 43-05,
43-06, 43-11.

Ejemplo D
Ensayo de Myzus (tratamiento por pulverizacién MYZUPE)
Disolvente: 78 partes en peso de acetona

1,5 partes en peso de dimetilformamida
Emulsionante: 0,5 partes en peso de alquilarilpoliglicoléter

Para obtener una preparacion de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con las cantidades indicadas de disolvente y
emulsionante y el concentrado se diluye con agua con contenido de
emulsionante hasta la concentracion deseada.

Se rociaron discos de hojas de col (Brassica pekinensis), que estaban
infestadas por todos los estadios de Myzus persicae, con una preparacion de
principio activo de la concentracion deseada.

Después del tiempo deseado, la accién se determiné en %. En este
caso, 100% significa se exterminaron todos los pulgones de las hojas; 0 %
significa que no se exterminé ningun pulgén.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacion muestran con una cantidad de aplicacion de 500 g/ha después
de 5 d un grado de exterminio de al menos el 80 %:

N.° de ejemplo 1-6, 1-9, 1-11, 1-14, 1-17, 1-22, 1-71, 1-74, 1-79, 1-81, 1—
89, 3-14, 3-20, 3-25, 3-26, 332, 4-5, 6-61, 8-6, 8-27, 8-44, 8-48, 8-68, 8-
69, 8-107, 12-103, 12-104, 13-19, 13-32, 13-116, 15-19, 15-38, 15-45, 15~
57, 15-95, 15-105, 15-108, 15-114, 15-154, 15-155, 15-156, 15-1,568, 15—

a<t
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159, 15-161, 15-162, 15-165, 15-169, 16-15, 1619, 16-27, 16-39, 16-65,
16-134, 17-37, 1819, 18-26, 18-32, 18-34, 18-38, 18-57, 18-229, 18-232,
18-235, 18-236, 18-239, 18-242, 19-38, 19-45, 1948, 19-56, 19-57, 19-76,
19-152, 19-191, 25-07, 26-6, 26-23, 26124, 26-139, 27-19, 27-26, 27-38,
27-45, 27-76, 27-114, 27-140, 27-153, 27-159, 27-160, 27-163, 35-07, 29—
165, 42-96, 43-09, 43-10, 43—-11.

Ejemplo E
Ensayo de Lucilia cuprina (LUCICU) |
Disolvente: dimetilsuiféxido

Para obtener una preparacién de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con la cantidad indicada de agua y el
concentrado se diluye con agua hasta la concentracion deseada.

Los recipientes que contenian carne de caballo, que se habia tratado
con la preparacion de principio activo de la concentracion deseada, se llenaron
con larvas de Lucilia cuprina.

Después del tiempo deseado, se determiné la exterminacion en %. En
este caso, 100% significa que se exterminaron todas las larvas; 0 % significa
gue no se extermind ninguna larva. |

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacion muestran con una cantidad de aplicacién de 100 ppm después
de 2 d una accion de > 80 %:

N.° de ejemplo 1-3, 1-5, 1-6, 1-9, 1-11, 1-12, 1-18, 1-22, 1-33, 1-71, 1-73,
1-79, 1-80, 1-81, 1-82, 1-83, 1-89, 2-13, 24, 2-6, 2-12, 2-15, 3-14, 3-20,
3-24, 3-25, 3-31, 3-32, 4-3, 4-6, 4-19, 4-21, 4-23, 4-36, 5-2, 5-22, 5-33,
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o5-62, 8-24, 8-31, 8-68, 8-108, 12-7, 12-82, 13-116, 14—7, 14-18, 15-38, 15-
45, 15-51, 15-57, 15-95, 15-108, 15-157, 15-158, 15-159, 15-160, 15-161,
15-162, 15-163, 15-165, 15-166, 15-168, 16-6, 16-7, 16—19, 16-134, 18-7,
18-10, 18-19, 18-38, 1845, 18-230, 18233, 18-234, 18-232, 18-235, 18-
236, 18-237, 18-244, 19-56, 2646, 26-65, 26-84, 26-139, 27-114, 27-160.

Ejemplo F
Ensayo de Musca domestica (MUSCDO)
Disolvente: dimetilsulféxido

Para obtener una preparacién de principio activo conveniente, sé mezcla
1 parte en peso de principio activo con la cantidad indicada de agua y el
concentrado se diluye con agua hasta la concentracion deseada.

En los recipientes que contienen una esponja que se tratdé con la
preparacion de principio activo de la concentraciéon deseada, se colocaron
Musca domestica adultos.

Después del tiempo deseado, se determind la exterminacion en %. En
este caso, 100% significa que se exterminaron todas las moscas; 0 % significa
gue no se extermind ninguna mosca.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacion muestran con una cantidad de aplicacion de 20 ppm después
de 2 d una accion de > 80 %:

N.° de ejemplo 1-6, 1-9, 1-12, 1-18, 1-22, 1-33, 1-73, 1-77, 1-79, 1-80, 1-
81, 2-13, 3-24, 4-3, 4-21, 14-18, 1545, 15-51, 15-159, 15-160, 15-168,
18-234, 18-244, 18-236, 18-237
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Ejemplo G

-Ensayo de Boophilus microplus (inyeccion BOOPMI)

Disolvente: dimetilsulféxido

Para obtener una preparacion de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con la cantidad indicada de disolvente y el
concentrado se diluye con disolvente hasta la concentracion deseada.

La solucion de principio activo se inyectd en el abdomen (Boophilus
microplus), los animales se pasaron a placas y se mantuvieron en un ambiente
climatizado.

Después del tiempo deseado, la accién se determind en %. En este
caso, 100% significa que ninguna garrapata habia puesto huevos fértiles.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos
de preparacidon muestran con una cantidad de aplicaciéon de 20 pg/animal
después de 7 d una accioén de > 80 %:

N.° de ejemplo 1-5, 1-6, 1-9, 1-11, 1-12, 1-18, 1-22, 1-71, 1-73, 1-79, 1-
80, 1-81, 1-82, 1-83, 1-89, 2-12, 2-13, 3-2, 3-14, 3-20, 3-24, 3-25, 3-31,
3-32, 4-3, 4-21, 4-36, 5-2, 5-22, 5-33, 5-62, 8-31, 15-57, 2-13, 3-20, 3-31,
8-11, 8-24, 8-54, 868, 8-69, 1545, 15-51, 15-108, 15-157, 15-158, 15—

160, 15-161, 15-162, 15-163, 15-164, 15-165, 15-166, 15-168,16-19, 16—

30, 16-38,16-134, 17-37, 18-7, 18-10, 18-19, 18-38, 18—45,18-230, 18-232,
18-233, 18-234, 18-235, 18-236, 18-237, 18-244, 26-84, 27-114

Ejemplo H
Ctenocephalides felis; oral (CTECFE)

Disolvente: dimetilsulféxido

195
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Para obtener una preparacién de principio activo conveniente, se mezcla
1 parte en peso de principio activo con la cantidad indicada de agua. Una parte
del concentrado se diluyd con sangre de vaca citritada y se prepard la
concentracion deseada.

20 pulgas adultas en ayunas (Ctenocephalides felis) se colocaron en
una camara que estaba cerrada arriba y abajo con gasa. Sobre la camara se
coloco un cilindro metalico cuya parte inferior estaba cerrada con parafiim. El
cilindro contenia la preparacién de principio activo en sangre que podia ser
absorbida por las pulgas a través de la membrana de parafim. Mientras se
calentaba la sangre hasta 37 °C, en el ambiente de las camaras de las pulgas
habia temperatura ambiente.

Después del tiempo deseado, se determind la exterminacion en %. En
este caso, 100% significa que se habian exterminado todas las pulgas; 0 %
significa que no se extermind ninguna pulga.

En este ensayo, por ejemplo, los siguientes compuestos de los ejemplos

de preparacion muestran con una cantidad de aplicacién de 20 ppm después
de 2 d una accién de > 80 %:
N.° de ejemplo 1-5, 1-9, 1-12, 1-18, 1-22, 1-80, 1-81, 1-83, 1-89, 3—14, 3—
20, 3-25, 3-31, 4-3, 8-24, 8-68, 1-81,12-82, 15-57, 15-95, 15-157, 15-158,
15-161, 15-162, 15-163, 18-19, 18-38, 18-230, 18-232, 18-234, 18-235,
18-236, 18-237



A1

Habiendo descrito la invencion como antecede, se declara como propiedad lo
contenido en las siguientes

REIVINDICACIONES

1. Compuestos de la formula (1),

2
X N

£

en la que
X representa fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2-pirimidinilo, en cada caso
sustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados de halégeno,
alquilo, haloalquilo, alcoxi, alcoxialquilo, alcoxialcoxi, cicloalquilo,
10 alquenoxi, alquinoxi, benciloxi, cicloalquilalcoxi, h.aloalcoxi,
haloalcoxialquilo,  alquilsulfanilo, haloalquilsulfanilo,  alquilsulfinilo,
haloalquilsulffinilo, alquilsulfonilo, haloalquilsulfonilo, ciano,
alquilcarbonilo, alcoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo, carboxilo,
carboxamida, dialquilcarboxamida, trialquil'sililo, nitro, amino, alquilamino,
15 dialquilamino, alquilsulfonilamino, dialquilsulfonilamino, ~CH=NO-H, —
CH=NO-alquilo, -CH=NO-haloalquilo, —C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-
alquilo, —C(CH3)=NO-haloalquilo, formilo, bencilo (eventuaimente
sustituido, a su vez, con uno o varios atomos de halégeno), fenoxi o
pirid—2—iloxi (los dos Ultimos eventualmente sustituidos con uno o varios
20 seleccionados de alquilo, halégeno y/o haloalquilo) y fenilo
(eventualmente sustituido con uno o varios atomos de haldgeno), en
donde grupos alquilo, haloalquilo, alcoxi y/o haloalcoxi vecinos, junto con

los atomos de carbono a los que estan unidos, pueden formar un
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sistema ciclico de cinco a seis miembros que contiene 0 a 2 atomos de
oxigeno y cuya parte de alquilo puede estar eventualmente sustituida
con uno o varios atomos de fluor,

representa alquilo (eventualmente mono— o disustituido con
sustituyentes seleccionados, de modo independiente entre si, de alcoxi,
haloalcoxi, alquilsulfanilo, haloalquilsuifonilo, alquilsulfinilo,
haloalquilsulfinilo, alquilsulfonilo, haloalquilsulfonilo, alquilcarbonilo,
alcoxicarbonilo, hidroxi, cicloalquilo, fenilo (a su vez, eventualmente
sustituido con uno o varios atomos de halégeno) y heterociclilo),
cicloalquilo (eventualmente sustituido con uno o varios grupos
haloalquilo y/o atomos de halégeno), haloalquilo (eventualmente
sustituido con alcoxi), ciano, formilo, -CH=NO-H, —CH=NO-alquilo, —
CH=NO-haloalquilo, —C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo, -
C(CH3)=NO-haloalquilo o bencilo (eventualmente mono- o polisustituido
con uno o varios sustituyentes seleccionados, de modo independiente
entre si, de halégeno, alquilo, haloalquilo y alcoxi),

representa amino y

también representa amino que estd monosustituido con alquilo,
alquilcarbonilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo, alquenilo, alcoxicarbonilo,
alquenoxicarbonilo, alquinoxicarbonilo, alcoxicarbonilalquilo,
alcoxicarbonilcarbonilo, bencilo o fenilcarbonilo (en donde el anillo fenilo
en el bencilo y el fenilcarbonilo esta, a su vez, eventualmente sustituido
con uno o varios atomos de halégeno) y

también representa amino que esta disustituido con dos sustituyentes

seleccionados, de modo independiente entre si, de bencilo, alquilo,
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alcoxicarbonilo, alquenoxicarbonilo, alquinoxicarbonilo y alquilcarbonilo,

R? también representa piperidina, pirrolidina o morfolina, que eventualmente
estan mono- o disustituidas con alquilo y

R?  también representa halégeno,

R® representa haldgeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi o dialquilamino y

n representa 0 6 1,

comprendiendo los compuestos de la formula general () ademas N-o6xidos y

sales.
2. Compuestos de la férmula (I) de acuerdo con la reivindicacion 1, en la

que

X representa fenilo, 2—piridilo, 3—piridilo o 2-pirimidinilo, en cada caso
sustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados de fltor, cloro,
bromo, yodo, alquilo C1—Cs, haloalquilo C4—~Cs, alcoxi C1—Cg—alquilo C—
Cs, alcoxi C1—Ce, haloalcoxi C1—Cs, haloalcoxi Ci—Cs—alquilo C—Cs,
alquil C4—Ce—sulfanilo, haloalquil C1—Cs~sulfanilo, alquil C1—~Cg—sulfinilo,
haloalquil C1~Ce—sulfinilo, alquil C4~Cs—sulfonilo, haloalquil C;—Cg—
sulfonilo, ciano, alquil C1—Cg—carbonilo, alcoxi Ci—Cg—carbonilo, alcoxi
C1—Ce—carbonil-alquilo C1~Cs, nitro, amino, alquil C1—Ce—amino, di(alquil
C1—Cs)amino, alquil C1—Cs—sulfonilamino, di(alquil C1—Cg)sulfonilamino, —
CH=NO-H, —CH=NO-alquilo C1-Cs, —-CH=NO-halo-alquilo C—Cs, —
C(CH3)=NO-H, —C(CH3)=NO-alquilo C1—Cg, —C(CH3)=NO-halo-alquilo
C1—Ce, formilo, bencilo (eventualmente sustituido, a su vez, con uno o
varios atomos de halégeno), fenoxi o pirid—2—iloxi (los dos Uultimos
eventualmente sustituidos con uno o varios atomos de halégeno y/o

grupos haloalquilo C1—Cg¢) y fenilo (eventualmente sustituido con uno o

.
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varios atomos de haldégeno), en donde grupos alquilo, haloalquilo, alcoxi

y/o haloalcoxi vecinos, junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos, pueden formar un sistema ciclico de cinco a seis miembros, que
contiene 0 a 2 4tomos de oxigeno, y cuya parte de alquilo puede estar
eventualmente sustituida con uno o varios atomos de fldor,

representa alquilo C—Ceg (eventualmenté mono— o disustituido con
sustituyentes seleccionados, de modo indepéndiente entre si, de alcoxi
C1—Cs, haloalcoxi Ci-Cs, alquil C1—Ce—sulfanilo, halo-alquil C—Cg—
sulfanilo, alquil C1—Ce-sulfinilo, haloalquil C1—Cg—sulfinilo, alquil C1—Cg—
sulfonilo, haloalquil C1—Cg—sulfonilo, alquil C—Cg—carbonilo, alcoxi Ci—
Ces—carbonilo, hidroxi, cicloalquilo C3;—Cg, fenilo y heterociclilo),
cicloalquilo C3—Cs (eventualmente sustituido con uno o varios atomos de
halégeno), haloalquilo C1—Cs (eventualmente sustituido con alcoxi Ci—
Ce), ciano, formilo, -CH=NO-H, —-CH=NO-alquilo C;-~Cg, ~CH=NO-halo-
alquilo C1—Cs, -C(CH3)=NO-H, -C(CH3)=NO-alquilo C-Cs,
C(CH3)=NO-haloalquilo C1—Cs o bencilo (eventualmente mono- o
polisustituido con uno o varios sustituyentes seleccionados, de modo
independiente entre si, de halégeno, alquilo C1—Cg y alcoxi C1—Ce),
representa amino, eventualmente monosustituido con alquilo C4—Ceg,
alquil C1—Cg—carbonilo, alcoxi C1—Cg—carbonilalquilo C—Cs, cicloalquilo
C3—Cs—alquilo C1—C3, alquenilo C4—Cs, alcoxi C1—Cg—carbonilo, alquenoxi
C3;—Ce~carbonilo, alquinoxi Cs—Cg—carbonilo, alcoxi C1—Ce—
carbonilcarbonilo, bencilo o fenilcarbonilo (en donde el anillo fenilo en
bencilo y fenilcarbonilo esta, a su vez, eventualmente sustituido con uno

o varios atomos de hal6geno),

900
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R? también representa amino, que esta disustituido con dos sustituyentes
seleccionados, de modo independiente entre si, de bencilo, alquilo Cy—
Cs y alquil C4—Cg—carbonilo, alcoxi C1—Cg—carbonilo, alquenoxi C3—Cg—
carbonilo y alquinoxi C3—Ce—carbonilo,
R? también representa piperidina, pirrolidina o morfolina, que eventualmente
estan sustituidas con uno o dos alquilo C1—Csg,
R? también representa fltor, cloro, bromo o.yodo,
R® representa fluor, cloro, bromo, alquilo C1—Cs, halo—alquilo C1—Cg, alcoxi
C1—Ce 0 dialquil C1—Ces—amino y
n répresenta 061. |
3. Compuestos de la férmula (l) de acuerdo con la reivindicacion 1 6 2,
caracterizados porque cuando X representa fenilo, sustituido con alquilo C1—Cs,
Cl, F, Br, CFj;, alquenilo C,—Cj3, alquinilo C,—C3;, alcoxi C1—C,4, alcoxialquilo,
fenilo, bencilo, O—fenilo u O-bencilo, y R? representa NH, y R’ representa CF3,
alquilo C1~C3 o alcoxi C1—Cjz—alquilo C1—C3 y n representa 0, entonces X esta al
menos disustituido y para el caso de que X esté sustituido con dos
sustituyentes idénticos, estos dos sustituyentes no estan en posicién 2 y 4 nien
posicion 3 y 4.
4. Compuestos de la formula (I), caracterizados porque los compuestos
estan seleccionados de las tablas 1 a 43, caracterizados porque
a) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 1, entonces para el
caso de que X esté monosustituido, el sustituyente de X no es F, Cl o Bry
cuando X esta sustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de F, Cl
o Br, entonces estos dos sustituyentes no estan en posicion 2 y 4, ni en

posicion 3y 4;
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b) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 3, entonces para el
caso de que X esté monosustituidd, el sustituyente no es CF; y para el caso de
que X esté disustituido con CF3, entonces estos dos sustituyentes no estan en
posicion 2 y 4 ni en posicion 3 y 4;

c) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 8, entonces para el

caso de que X este sustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de

metilo y metoxi, estos dos sustituyentes no estan en posicion 2 y 4, ni en
posiciéon 3 y 4;

d) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 16 con R’ igual a
alquilo C4-Csj, entonces, para el caso de que X esté monosustituido, el
sustituyente de X no representa F, Cl o Br y para el caso de que X esté
disustituido con Cl, entonces estos dos sustituyéntes no estan en posicion 2y 3
ni en posicién 2 y 4, nien posicion 3y 4; y

e) cuando los compuestos estan seleccionados de la tabla 17 con R’ igual a
CH,OMe, CH;OEt o CH(OMe)Me, entonces, para el caso de que X esté
monosustituido, el sustituyente de X no representa F, Cl o Br y cuando X esta
sustituido con dos sustituyentes idénticos seleccionados de F, Cl y Br, entonces
estos dos sustituyentes no estan en posiciéon 2 y 4 ni en posicion 3y 4.

5. Procedimiento para la sintesis de compuestos de la férmula (IA-1)

caracterizado porque un compuesto de la férmula (V)
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se hace reaccionar con un compuesto de la férmula (VI)

LG_-(\Q 9 (Vi)
3

N=—"g

0

en el que LG representa halégeno o alquilsulfonilo.

5 6. Procedimiento para preparar compuestos de la formula (IA-3)
-
R\ _R
X -
_ y § (1A-3)
<\
R' \N/ N—7 R®

en la que X, R", R® y n pueden tener los significados indicados en la
‘reivindicaciéon 1y
R® representa hidrogeno, alquilo, alquilcarbonilo, cicloalquilo,
10 cicloalquilalquilo,  alquenilo,  alcoxicarbonilo,  alquenoxicarbonilo,
alquinoxicarbonilo, alcoxicarbonilcarbonilo, bencilo o fenilcarbonilo (en
donde el anillo fenilo en bencilo y fenilcarbonilo esta eventualmente
sustituido, a su vez, con uno o varios atomos de flGor, bromo y/o cloro),
R® representa hidrégeno,
15 R® también puede ser, para el caso de que R® sea bencilo, alquilo,
alcoxicarbonilo, alquenoxiéarbonilo, alguinoxicarbonilo o alquilcarbonilo,

asimismo  bencilo, alquilo, alcoxicarbonilo, alquenoxicarbonilo,
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alquinoxicarbonilo o alquilcarbonilo,

caracterizado porque compuestos de la formula (IA-1)

se hacen reaccionar con uno o dos agentes de halogenacion R°-LG y/o R®-LG,
5 endonde LG representa halégeno o alquilsulfonilo.

7. Procedimiento para preparar compuestos de la formula (IB)

4
X -
oot
R N N—"R?

en la que X, R', R?, R® y n pueden tener los significados indicados en la
reivindicacion 1, y R* representa un halégeno, caracterizado porque un

10 compuesto de la formula (IA-1)

X s

- -

o /N-—g ; (A1)
R ? N N Ran

se hace reaccionar en presencia de iones nitrosilo con un halogenuro.

8. Procedimiento para la sintesis de compuestos de la formula (IA-1-2)

. NH,
j(”‘d ?
N\ ,  (A12)
RO” N N—R,
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en la que X, R® y n tienen los significados indicados en la reivindicacion 1 y R

representa alquilo, caracterizado porque un compuesto de la formula (IA-1-1)

X & |
= N— 9 (1A-1-1)
RO 7=\ \,‘q R
OR

se hace reaccionar en presencia de un acido con una O-alquil-hidroxilamina
R—-O-NH..

9. Procedimiento para la sintesis de compuestos de la formula (IA-1-3)

NH,
N«n—n
N.<\ % (1A-1-3)
— 4 3
N—""R®,

en la que X, R® y n tienen los significados indicados en la reivindicacién 1,

caracterizado porque se hace reaccionar un compuesto de la formula (IA-1-1)

. X H2
- (A-1-1)
RO X R
OR

en presencia de un acido con hidroxilamina dando un compuesto de la formula

(IA-1-4)
x. |
— -
\ IN--<V ;2 (1A-1-4)
Ho~ N N  N—""R%
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y este a continuacion se deshidrata dando el compuesto de la formula (IA-1-3).

10. Procedimiento para la sintesis de compuestos de la formula |1A~1

. NH,
x —
e
N-—{ ; % (1A-1)
4 3
R N N R,
en la que X, R", R® y n tienen los significados indicados en la reivindicacion 1,

caracterizado porque se hace reaccionar un compuesto de la férmula (l1A)

N
R'aA)
o

o un compuesto de la férmula (11B)

N
. Rl
OH

o un compuesto de la férmula (lIC)

P

N

/S(R’(nm
X

C O

X
x

con un agente de cloracion dando un compuesto de la formula (VII)

N
R‘I
xj\‘r
c

{vi)

506
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y este a continuacion se lleva a cabo una condensacién con un compuesto de

ta formula (lil)

en un disolvente organico apropiado en presencia de reactivos basicos
auxiliares para dar el compuesto de la formula I1A-1.

11. Procedimiento para la sintesis de compuestos de la férmula I1A-1

X ks
T
R' N N R’

en la que X, R", R®y n tienen los significados indicados en la reivindicacién 1,

caracterizado porque se hace reaccionar un compuesto de la formula (IA-1-5)

NH,
Br, 'I( f'm
/0 N\
R =n N—7 R’
(1A -1-8)
con un compuesto de la formula (VIII)
X-B(OR); (VIII)
en presencia de catalizadores de paladio apropiados y bases para dar un
compuesto de la formula (I1A-1).
12. Uso de compuestos de la férmula (I) de acuerdo con una de las

reivindicaciones 1 a 4 para combatir parasitos dafinos animales.

13. Procedimiento para combatir parasitos dafinos animales,

507
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caracterizado porque se dejan actuar los compuestos de la férmula (1) de
acuerdo con una de las reivindicaciones 1 a 4 sobre parasitos dafiinos
animales y/o su habitat y/o simientes.

14.  Procedimiento para preparar composiciones agroquimicas,
caracterizado porque se mezclan compuestos de la férmula (1) de acuerdo con

una de las reivindicaciones 1 a 4 con extensores y/o sustancias tensioactivas.
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RESUMEN
La presente invencion se refiere a pirimidinilpirazoles de la formula (1) y a
su uso como insecticidas, asi como a procedimientos para su preparacion y a

agentes que contienen tales arilpirazoles.
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