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DESCRIPCION

TITULO DE LA INVENCION:
COMPUESTO DE PIRIDAZINONA O SU SAL Y HERBICIDA QUE LO CONTIENE

CAMPO TECNICO
La presente invencion se refiere al compuesto de piridazinona o su sal. Mas
especificamente, se refiere a un compuesto novedoso de piridazinona o su sal util

como principio activo de un herbicida, y un herbicida que lo contiene.

ANTECEDENTE DE LA TECNICA

El documento de patente 1 revela un compuesto de piridazinona que tiene una
estructura quimica especifica. ElI compuesto tiene un grupo -O-A en la posicién 4 de un
anillo de benceno sustituido en el anillo de piridazinona y tiene una estructura quimica
diferente de la del compuesto de la presente invencion.

El documento de patente 2 revela un compuesto heteroaromatico que tiene una
estructura quimica especifica. EL compuesto no tiene ningun anillo de piridazinona
como sustituyente en las posiciones m (sustituyentes R3 y R4 en el documento de
patente 2) de un anillo de fenilo unido al anillo de piridina a través de L1 y se distingue
del compuesto de la presente invencion.

El documento de patente 3 revela un compuesto de piridazinona que tiene una
estructura quimica especifica. El compuesto tiene un grupo fenilo o grupo
heteroaromatico directamente unido a un sustituyente G (anillo de benceno) en el anillo
de piridazinona y tiene una estructura quimica diferente de la del compuesto de la
presente invencion.

El documento de patente 4 revela un compuesto de piridazinona que tiene una
estructura quimica especifica. El compuesto tiene un sustituyente (sustituyente R* en
el documentos de patente 4) que corresponde al sustituyente Q en la formula (1)
mencionada mas adelante de la presente solicitud, la cual es un grupo NR°R* o un
grupo de anillo heterocicloalquilo y tiene una estructura quimica diferente de la del

compuesto de la presente invencion.

DOCUMENTOS DEL ARTE PREVIO
DOCUMENTOS DE PATENTE
Documento de patente 1: W02014/119770
Documento de patente 2: W02014/207601
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Documento de patente 3: W0O2009/086041

Documento de patente 4: W0O2008/013838

DIVULGACION DE LA INVENCION
PROBLEMA TECNICO

Es un objeto de la presente invencion proporcionar un herbicida que tenga
excelentes actividades herbicidas contra malezas, para ahorrar mano de obra en la
operacion de control de malezas y para mejorar la productividad de las plantas
agricolas y horticolas.

SOLUCION AL PROBLEMA

Los presentes inventores han llevado a cabo amplios estudios para alcanzar el
objeto antes mencionado y, como resultado, encontraron que un compuesto de
piridazinona que tiene una estructura quimica especifica tiene altos efectos herbicidas
contra una amplia variedad de malezas con una dosis baja, y lograron la presente
invencion.

Es decir, la presente invencion se refiere a un compuesto de piridazinona

representado por la férmula (I) o su sal:

@

R? R*
en donde X es -O-, -S-, -SO-, -SO2- 0 -N (Y) -;

Q es arilo monociclico que puede estar sustituido por Z, heteroarilo monociclico

que puede estar sustituido por Z, arilo biciclico que puede estar sustituido por Z, o
heteroarilo biciclico que puede estar sustituido por Z;

Y es un atomo de hidrégeno o alquilo;

R? es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquilalguilo, haloalquilo, arilo
monociclico que puede estar sustituido por Z, arilalquilo monociclico que puede estar

sustituido por Z, alquiltioalquilo, alquilsulfinilalquilo, alquilsulfonilalquilo,
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3
dialquilaminoalquilo, alcoxialquilo, amino, nitro, alquilcarbonilalquilo,

alcoxicarbonilalquilo o hidroxicarbonilalquilo;

R? es un atomo de hidrégeno, alquilo, haloalquilo, cicloalquilo, halégeno, alcoxi,
alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo o ciano;

R3 es halégeno, hidroxi, alquilo, haloalquilo, alquenilo, haloalquenilo, alquinilo,
haloalquinilo, alcoxi, haloalcoxi, nitro, amino, alquilcarbonilo o cicloalquilo;

R# es un atomo de hidrégeno, alquilo, -C(O)R®, -C(S)R®, -SR’, -SOR’, -SO2R’,
arilalquilo monociclico que puede estar sustituido por Z, alcoxialquilo, -CH(J*)OCOOQJ?,
alquilcarbonilalquilo, arilo monociclico que puede estar sustituido por Z,
arilcarbonilalquilo monociclico que puede estar sustituido por Z, alquenilo,
alcoxialcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, alquinilo, cianoalquilo, haloalcoxialquilo o
dialquilaminoalquilo;

R® es alquilo, alcoxi, morfolino, dialquilamino, (arilo monociclico que puede estar
sustituido por Z)(alquilo)amino, cicloalquilo, alcoxialquilo, alquiltioalquilo, haloalquilo,
alquiltio, alquenilo, alquinilo, alcoxicarbonilalquilo, cicloalquilalquilo, cianoalquilo,
alcoxialcoxialquilo, arilo monociclico que puede estar sustituido por Z, heteroarilo
monociclico que puede estar sustituido por Z, arilalquilo monociclico que puede estar
sustituido por Z, ariloxi monociclico que puede estar sustituido por Z, ariltio monociclico
gue puede estar sustituido por Z, ariloxialquilo monociclico que puede estar sustituido
por Z, ariltioalquilo monociclico que puede estar sustituido por Z, alcoxicarbonilo,
alcoxialcoxi, haloalcoxi, haloalcoxiyalcoxy, alquiltioalcoxi, cycloalcoxialkoxi, arilalcoxi
monociclico que puede estar sustituido por Z, ariloxialcoxi monociclico que puede estar
sustituido por Z, heteroariloxialcoxi monociclico que puede estar sustituido por Z,
alqueniloxialcoxi , alcoxialcoxialcoxi, alquiniloxi, alqueniloxi, haloalquenilo,
dialquilaminoalquilo, alquiltioalcoxialcoxi, cicloalquilalcoxi, cicloalquilalcoxialcoxi,
arilalcoxialcoxi monociclico que puede estar sustituido por Z, heteroarilalcoxialcoxi
monociclico que puede estar sustituido por Z o cicloalcoxi que puede estar sustituido
por Z;

R’ es alquilo, haloalquilo, cicloalquilo o arilo monociclico que puede estar
sustituido por Z;

Z es haldgeno, alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcoxi, cicloalquilo, ciano, nitro,
-C(O)OR®, formilo, alquiltio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo, -CH=NOJ?3 o
dialquilaminocarbonilo;

R® es un atomo de hidrégeno o alquilo;

J! es un atomo de hidrégeno o alquilo;
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J? es alquilo o cicloalquilo;

J3 es un atomo de hidrégeno, alquilcarbonilo o alcoxialquilo; y

n es un entero de 0 a 4.

Preferiblemente, la presente invencion se refiere a un compuesto de piridazinona

representado por la férmula (1) o su sal:

@

R2 R4

en donde X es -O-, -S-, -SO-, -SO2- 0 -N(Y)-;

Q es arilo monociclico que puede estar sustituido por Z, heteroarilo monociclico
que puede estar sustituido por Z, arilo biciclico que puede estar sustituido por Z o
heteroarilo biciclico que puede estar sustituido por Z;

Y es un atomo de hidrégeno o alquilo;

Z es halbégeno, alquilo, haloalquilo, ciano, nitro o -C(O)OR?>;

R! es alquilo, alquenilo, alquinilo o cicloalquilo;

R? es un atomo de hidrégeno, alquilo, haloalquilo o cicloalquilo;

R3 es halégeno, alquilo, haloalquilo, alquenilo, haloalquenilo, alquinilo,
haloalquinilo, alcoxi, haloalcoxi o cicloalquilo;

R* es un atomo de hidrégeno, alquilo, -C(O)R® o0 -SO2R”;

R® es un atomo de hidrégeno o alquilo;

R® es alquilo, alcoxi o morfolino;

R’ es alquilo; y

nesunenterode 1a4.

La presente invencion se refiere ademas a un compuesto de piridazinona de la
férmula (1) o su sal, un herbicida que lo contiene como principio activo, y un método
para el control de plantas no deseadas o para la inhibicién de sus crecimiento, el cual
comprende aplicar la cantidad herbicidamente efectiva del compuesto de piridazinona o

su sal a las plantas no deseadas o0 a un lugar en el que estas crecen.
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EFECTOS VENTAJOS DE LA INVENCION

El compuesto de piridazinona de la férmula (I) o su sal de la presente invencion,
realiza una mejora extraordinaria en las actividades herbicidas contra las plantas no

deseadas (maleza) en comparacion con los compuestos similares convencionales.

DESCRIPCION DE LAS MODALIDADES

El atomo de halégeno o atomo de halégeno como sustituyente en la formula (1)
puede ser un atomo de fluor, cloro, bromo o yodo. El nimero de atomos de halégeno
como sustituyentes puede ser 1 0 al menos 2 y en el caso de al menos 2, los &tomos
de haldgeno respectivos pueden ser iguales o diferentes entre si. Ademas, las
posiciones de sustitucion de tales atomos de haldgeno pueden ser cualquier posicion.

El alquilo o fraccién alquilo en la férmula (1) puede ser, por ejemplo, un grupo Ci-
Ci2 lineal o ramificado, tal como metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo,
sec-butilo, tert-butilo, n-pentilo, neopentilo, n-hexilo, n-heptilo, n-octilo, n-nonilo, n-
decilo, n-undecilo n-dodecilo.

El alcoxi o fraccion alcoxi en la férmula (I) puede ser, por ejemplo, un grupo Ci-
Cazlineal o ramificado, tal como metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi, butoxi, pentiloxi,
hexiloxi, heptiloxi, octiloxi, noniloxi, deciloxi, undeciloxi o dodeciloxi.

El alquenilo o la fraccion alquenilo en la férmula (I) puede ser, por ejemplo, un
grupo C2-Cs lineal o ramificado, tal como vinilo, 1-propenilo, 2-propenilo, isopropenilo,
2-metil-1-propenilo, 1- metil-1-propenilo, 2-metil-2-propenilo, 1-metil-2-propenilo, 1-
butenilo, 2-butenilo, 3-butenilo, 1-pentenilo, 2-pentenilo, 2-metil-2-butenilo, 3-metil-2-
butenilo, 1-hexenilo o 2,3-dimetil-2-butenilo.

El alquinilo o la fraccién alquinilo en la férmula (1) puede ser, por ejemplo, un
grupo C2-Cs lineal o ramificado, tal como etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo, 1-butinilo, 2-
butinilo, 3-butinilo, 1-metil-2-propinil, 2-metil-3-butinilo, 1-hexinilo, 2-hexinilo, 3-hexinilo,
4-hexinilo o 5-hexinilo.

El cicloalquilo o fraccion cicloalquilo en la férmula (1) puede ser, por ejemplo, un
grupo Cs-Cyz, tal como ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo o cicloheptilo.

El cicloalquiloxi o fraccion cicloalquiloxi en la formula (1) puede ser, por ejemplo,
un grupo C3-C7, tal como ciclopropiloxi, ciclobutiloxi, ciclopentiloxi, ciclohexiloxi o
cicloheptiloxi.

El arilo monociclico en la férmula (I) puede ser, por ejemplo, fenilo. Ademas, el
heteroarilo monociclico puede ser, por ejemplo, un heteroarilo de 3 a 6 miembros que

contiene de uno a cuatro O, S o N, especificamente, tienilo, furilo, pirrolilo, oxazolilo,
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6
isoxazolilo, isoxazolinilo, tiazolilo, isotiazolilo, pirazolilo, imidazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo,

1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-tiadiazolilo, 1,2,4-tiadiazolilo, 1,2,4-triazolilo, 1,2,3-triazolilo,
1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,3,4-tetrazolilo, piridilo, pirimidilo, pirazinilo, piridazinilo, 1,3,5-
triazinilo, 1,2,4-triazinilo, imidazolinilo, imidazolidinilo, pirazolinilo o pirazolidinilo.

El arilo biciclico en la férmula (1) puede ser, por ejemplo, naftilo o indenilo.
Ademas, el heteroarilo biciclico puede ser, por ejemplo, un heteroarilo condensado de
un anillo heterociclico de 5 a 6 miembros que contiene uno o dos O, S o N, y un anillo
de benceno, especificamente, benzotienilo, benzofurilo, indolilo, benzotiazolilo,
benzoimidazolilo, benzoisoxazolilo, benzoisotiazolilo, indazolilo, benzoxazolilo,
quinolilo, isoquinolilo, quinoxalinilo, ftalazinilo, cinolinilo, quinazolinilo, naftiridinilo,
piridopirimidilo, piridopirazinilo, imidazolopiridilo, tiazolopiridilo, pirazolopirimidilo,
imidazolopirazinilo, imidazolopiridazinilo, triazolopiridilo, pirazinopirazinilo,
pirazinopiridazinilo, pirimidopiridazinilo, pirimidopirimidilo, piridopiridazinilo,
pirrolopiridilo, tienopiridilo, oxazolopiridilo, pirazolopiridilo, isoxazolopiridilo,
isotiazolopiridilo, pirrolopirimidilo, tienopirimidilo, imidazolopirimidilo, oxazolopirimidilo,
tiazolopirimidilo, isoxazolopirimidilo, isotiazolopirimidilo, pirrolopirazinilo, tienopirazinilo,
oxazolopirazinilo, tiazolopirazinilo, pirazolopirazinilo, isoxazolopirazinilo,
isotiazolopirazinilo, pirrolopiridazinilo, tienopiridazinilo, oxazolopiridazinilo,
tiazolopiridazinilo, pirazolopiridazinilo, isoxazolopiridazinilo, isotiazolopiridazinilo,

purinilo o pteridinilo.

En la férmula (1), "que puede estar sustituido por Z" significa que cuando cada
grupo esté sustituido por Z, el nUmero de sustituyentes Z puede ser uno o mas, y en el
caso en el que el numero de sustituyentes pueda ser dos 0 mas, tales sustituyentes
pueden ser iguales o diferentes. La(s) posicion(es) de sustitucion de tal(es)
sustituyente(s) puede(n) ser cualquier posicion(es).

La sal del compuesto de piridazinona de la férmula (1) incluye todo tipo de sales
siempre que sean aceptables en la agricultura, y, por ejemplo, se pueden mencionar:
sales de metales alcalinos tales como una sal de sodio y una sal de potasio; sales de
metales alcalinotérreos tales como una sal de magnesio y una sal de calcio; sales de
aminas tales como una sal de dimetilamina y una sal de trietilamina; sales de acidos
inorganicos tales como un clorhidrato, un perclorato, un sulfato y un nitrato; y sales de
acidos organicos tales como un acetato y un metanosulfonato.

Los isdmeros tales como los isémeros diastereo y los isbmeros Opticos a veces
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pueden estar presentes como los compuestos de piridazinona de la férmula (1), y la

presente invencion incluye los respectivos isdmeros y mezclas de isomeros. En la
presente memoria descriptiva, los isomeros se describen como una mezcla a menos
que se especifique lo contrario. Ademas, en la presente invencion, diversos isémeros
distintos de los isomeros mencionados anteriormente se incluyen dentro de un rango
de conocimiento comun en este campo técnico. Ademas, dependiendo del tipo de
isbmero, se puede presentar una estructura quimica diferente de la férmula (I) anterior,
pero para los expertos en la técnica, es suficientemente reconocible que dicha
estructura quimica esta en relacion de un isémero a la férmula (1) y dicho isémero
evidentemente se encuentra dentro del alcance de la presente invencion.

El compuesto de piridazinona de formula (1) o su sal (en adelante denominado
como: el compuesto de la presente invencion) se puede producir mediante el siguiente
proceso de produccion o de acuerdo con un método habitual para producir una sal o
los Ejemplos de Preparaciéon mencionados a continuacién. . Sin embargo, el método
para obtener el compuesto de la presente invencidn no esta limitado a esto.

[Proceso de produccion 1]

Un compuesto de la formula (I-1) el cual es un compuesto de la presente

invencion se puede producir haciendo reaccionar un compuesto representado por la

férmula (I-2) y un compuesto representado por la férmula (II) en presencia de una base.

(R (R),

3
0 //| o AKX RE /(R h
RN NG TRE )R o x 3 R1 L _a
A T G
OH ? N o
R2 RZ R4a R2
(I-2)

(1-1) (E)

En las férmulas, T es un atomo de cloro, bromo o yodo, R*2 es alquilo, -C(O)RS. -
C(S)RS, -SR’, -SOR’, -SO2R’, arilalquilo monociclico que puede estar sustituido por Z,
alcoxialquilo, -CH(J%)OCO0J?, alquilcarbonilalquilo, arilo monociclico que puede estar
sustituido por Z, arilcarbonilalquilo monociclico que puede ser sustituido por Z,
alquenilo, alcoxialcoxialquilo, alcoxicarbonilalquilo, alquinilo, cianoalquilo,
haloalcoxialquilo o dialquilaminoalquilo, y X, Q, R%, R?, R3, R, R7, Z, J%, J2y n son
como se han definido anteriormente.

La base utilizada en esta reaccion puede ser, por ejemplo, una base organica tal
como trietilamina o piridina. La cantidad de la base es usualmente de 0,5 a 10

equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 5 equivalentes molares del compuesto de
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Esta reaccion se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccion y
puede ser, por ejemplo, un éter tal como dietil éter, dioxano, tetrahidrofurano (THF) o
dimetoxietano o una mezcla de disolventes de estos.

La cantidad del compuesto de formula (ll) usada en esta reaccion es usualmente
de 0,5 a 10 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 3 equivalentes molares al
compuesto de formula (I-2).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de -30 a 180°C,
preferiblemente de -10 a 80°C. El tiempo de reaccion de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 30 horas.

Mediante esta reaccion, se forma una mezcla del compuesto de férmula (I-1) y
su isébmero, es decir, un compuesto representado por la férmula (E). La mezcla de
reaccion obtenida mediante esta reaccidn se mezcla, por ejemplo, con agua y se extrae
con un disolvente orgénico, la capa organica obtenida se seca, se concentra, se
purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice, y similares, por medio de
lo cual el compuesto de la formula (I -1) puede ser aislado.

El compuesto de formula (Il) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido.

[Proceso de produccion 2]

El compuesto de formula (I-2) que es un compuesto de la presente invencion se

puede producir haciendo reaccionar un compuesto representado por la formula (1-3) y

morfolino.

(I-2)

En las férmulas, R® es alquilo o arilalquilo monociclico que puede estar sustituido
por Z, tal como alquilo C1-3 0 bencilo, y X, Q, R%, R?, R3, Z y n son como se definieron

anteriormente.
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La cantidad de morfolina utilizada en esta reaccién es usualmente de 1 a 20

equivalentes molares respecto al compuesto de formula (1-3).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 30 a 180 °C,
preferiblemente de 50 a 130 °C. El tiempo de reaccion de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 30 horas.

Ademas, esta reaccion puede realizarse bajo irradiacion con microondas, por lo
que la reaccion puede promoverse en algunos casos.

Después de completar esta reaccion, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
mezcla con agua, se acidifica con un acido y se extrae con un disolvente organico y la
capa organica obtenida se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en
columna de gel de silice y similares, por lo que el compuesto de la férmula (1-2) se
puede aislar.

Ademas, el compuesto de formula (I-2) se puede producir, por ejemplo, de
acuerdo con el método descrito en Heterocycles, vol. 26, paginas 1 a 4 (1987) o un
método de acuerdo con esto.

[Proceso de produccion 3]

El compuesto de la férmula (I-3) el cual es un compuesto de la presente
invencion se puede producir haciendo reaccionar un compuesto representado por la
férmula (111) y un compuesto representado por la férmula (IV) en presencia de una base

0 un catalizador.

(R%),
o |
1
R\,Iq | N-xH  T-Q (V) R!
N —_—
Y 9
R2 RS

)

En las formulas, X, Q, R, R?, R3, R Ty n son como se definieron
anteriormente.

La base utilizada en esta reaccion puede ser, por ejemplo, un alcoxido metalico
tal como terc-butéxido de potasio; o una base inorganica tal como carbonato de
potasio, carbonato de cesio o hidruro de sodio. La cantidad de la base es usualmente
de 1 a 10 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 3 equivalentes molares al
compuesto de la férmula (111).

El catalizador utilizado en esta reaccion puede ser, por ejemplo, un catalizador

de paladio tal como acetato de paladio (ll), tetrakis (trifenilfosfina) paladio, tris
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(dibencilidenacetona) dipaladio o dicloruro de [1,1'-bis (difenilfosfino) ferroceno] paladio;

0 un catalizador de cobre tal como cloruro de cobre o yoduro de cobre. La cantidad de
catalizador es por lo general de 0,001 a 0,5 equivalentes molares, preferiblemente de
0,01 a 0,2 equivalentes molares al compuesto de formula (IV).

Esta reaccion se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccion y
puede ser, por ejemplo, un hidrocarburo aromatico tal como el benceno, tolueno o
xileno; un éter tal como el dietil éter, dioxano, THF o dimetoxietano; una amida tal como
la dimetilformamida (DMF); un sulféxido tal como dimetilsulfoxido (DMSO); un nitrilo tal
como el acetonitrilo; una cetona tal como la acetona; o una mezcla de disolventes de
estos.

La cantidad del compuesto de férmula (IV) utilizada en esta reacciéon usualmente
es de 0,5 a 3 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 2 equivalentes molares al
compuesto de férmula (l11).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 0 a 200 °C,
preferiblemente de 20 a 100 °C. El tiempo de reaccion de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 30 horas.

Después de completar esta reaccion, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
neutraliza con un acido, se mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y
la capa orgénica obtenida se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en
columna de gel de silice y similares, por lo que el compuesto de la férmula (I-3) se
puede aislar.

El compuesto de férmula (IV) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido.

[Proceso de produccion 4]
El compuesto de la formula (IIl) mencionada se puede producir haciendo

reaccionar un compuesto representado por la formula (V) y un &cido.
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En las formulas, R® es un arilalquilo monociclico que puede ser sustituido por Z,
tal como el bencilo o 4-metoxibencilo, y X, R, R?, R3, R8, Z y n son como se definieron
anteriormente.

El acido usado en esta reaccion puede ser, por ejemplo, acido trifluoroacético.
La cantidad de acido es usualmente de 1 a 20 equivalentes molares al compuesto de
formula (V).

Esta reaccion se lleva a cabo en presencia de un disolvente segun lo requiera el
caso. El disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la
reaccion y puede ser, por ejemplo, un &cido organico tal como &cido acético o acido
propiénico, agua o una mezcla de disolventes de los mismos.

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 30 a 180 °C,
preferiblemente de 50 a 130 °C. El tiempo de reaccién de esta reaccidon es usualmente
de 10 minutos a 30 horas.

Después de completar esta reaccién, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y la capa organica obtenida
se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice y
similares, por lo que el compuesto de la formula (lll) puede ser aislado.

[Proceso de produccion 5]

El compuesto de férmula (V) puede producirse haciendo reaccionar un

compuesto representado por la formula (V1) y un compuesto representado por la

férmula (VII) o (VIII) en presencia de una base y un catalizador.
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En las formulas, X, R, R?, R3, R, R9 Ty n son como se definieron
anteriormente.

La base utilizada en esta reaccion puede ser, por ejemplo, una base inorganica
tal como el carbonato de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio,
carbonato de cesio o fosfato de potasio. La cantidad de la base es usualmente de 1 a
10 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 5 equivalentes molares al compuesto
de la férmula (VI).

El catalizador utilizado en esta reaccion puede ser, por ejemplo, un catalizador
de paladio tal como el acetato de paladio (Il), tetrakis (trifenilfosfina) paladio, tris
(dibencilidenacetona) dipaladio o dicloruro de [1,1'-bis (difenilfosfino) ferroceno] paladio.
La cantidad de catalizador es por lo general de 0,001 a 0,5 equivalentes molares,
preferiblemente de 0,01 a 0,2 equivalentes molares al compuesto de formula (VI).
Ademas, como catalizador, se puede utilizar un catalizador de transferencia de fase. El
catalizador de transferencia de fase usado en esta reaccion puede ser, por ejemplo,
una sal de alquilamonio cuaternaria tal como bromuro de tetrabutilamonio o cloruro de
tetrabutilamonio. La cantidad del catalizador de transferencia de fase usualmente es
de 0,001 a 1,0 equivalente molar, preferiblemente de 0,01 a 0,7 equivalente molar al
compuesto de férmula (VI).

Esta reaccién se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccion y
puede ser, por ejemplo, un hidrocarburo aromatico tal como el benceno o tolueno; un
alcohol tal como el metanol, etanol o propanol; un éter tal como dietiléter, dioxano, THF
o dimetoxietano; una cetona tal como la acetona o metil etil cetona; una amida tal como
DMF; un sulféxido tal como DMSO; agua; o una mezcla de disolventes de los estos.

En esta reaccion, segun lo requiera el caso, se puede utilizar un ligando. El
ligando puede ser, por ejemplo, 2-diciclohexilfosfino-2 ',6'-dimetoxibifenilo. La cantidad

del ligando usualmente es de 0,002 a 1 equivalente molar, preferiblemente de 0,02 a
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0,4 equivalente molar al compuesto de la formula (VI).

La cantidad del compuesto de formula (VII) o (VIII) utilizada en esta reaccion
usualmente es de 0,5 a 2 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 1,5
equivalentes molares al compuesto de férmula (VI).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 0 a 180 °C,
preferiblemente de 30 a 150 °C. El tiempo de reaccidn de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 100 horas.

Después de completar esta reaccion, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y la capa organica obtenida
se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice y
similares, por lo que el compuesto de la féormula (V) puede ser aislado.

El compuesto de férmula (VII) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido.

El compuesto de formula (VI) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido. Por ejemplo, el
compuesto de formula (VI) se puede producir de acuerdo con el método descrito en el
Journal of Heterocyclic Chemistry, vol. 33, paginas 1579 a 1582 (1996) o un método de
acuerdo con esto.

[Proceso de produccion 6]

El compuesto de formula (VIII) puede producirse haciendo reaccionar un

compuesto representado por la formula (1X) y un compuesto representado por la

férmula (X) en presencia de una base y un catalizador.

(R%)

R3 O, O
//( " i[ B ]i ) //I 0
| o o O NI NP N
R B
o)

(IX) (VI

Br

En las formulas, X, R3, R° y n son como se definieron anteriormente.

La base utilizada en esta reaccion puede ser, por ejemplo, una base inorganica
tal como el carbonato de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio,
carbonato de cesio, fosfato de potasio o0 acetato de potasio. La cantidad de la base
usualmente es de 1 a 10 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 5 equivalentes
molares al compuesto de la formula (1X).

El catalizador utilizado en esta reaccion puede ser, por ejemplo, un catalizador

de paladio tal como el acetato de paladio (1), tetrakis (trifenilfosfina) paladio, o
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tris(dibencilidenacetona) dipaladio. La cantidad de catalizador es por lo general de

0,001 a 0,5 equivalentes molares, preferiblemente de 0,01 a 0,2 equivalentes molares
al compuesto de formula (1X).

Esta reaccion se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccion y
puede ser, por ejemplo, un hidrocarburo aromatico tal como el benceno o tolueno; un
alcohol tal como el metanol, etanol o propanol; un éter tal como dietiléter, dioxano, THF
o dimetoxietano; una cetona tal como la acetona o metil etil cetona; una amida tal como
DMF; un sulféxido tal como DMSO; agua; o una mezcla de disolventes de los estos.

En esta reaccion, segun lo requiera el caso, se puede utilizar un ligando. El
ligando puede ser, por ejemplo, triciclohexilfosfina o 2-diciclohexilfosfino-2 *,6'-
dimetoxibifenilo. La cantidad del ligando usualmente es de 0,002 a 1 equivalente
molar, preferiblemente de 0,02 a 0,4 equivalente molar al compuesto de la formula (1X).

La cantidad del compuesto de formula (X) utilizada en esta reaccion usualmente
es de 0,5 a 2 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 1,5 equivalentes molares al
compuesto de férmula (1X).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 0 a 180 °C,
preferiblemente de 30 a 150 °C. El tiempo de reaccién de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 100 horas.

Ademas, esta reaccién puede realizarse bajo irradiacion con microondas, por lo
gue la reaccion puede promoverse en algunos casos.

Después de completar esta reaccion, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y la capa organica obtenida
se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice y
similares, por lo que el compuesto de la férmula (VIII) puede ser aislado.

[Proceso de produccion 7]

El compuesto de formula (IX) puede producirse haciendo reaccionar un

compuesto representado por la formula (XI) y un compuesto representado por la

férmula (XII) en presencia de una base y un catalizador.

(R%), (R3),
7
% | RO-XH (XII) /C/l RO
Br N | e V'
(X1) (1X)

En las formulas, X, R2, R y n son como se definieron anteriormente.

La base utilizada en esta reaccion puede ser, por ejemplo, una base inorganica
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tal como el carbonato de sodio, carbonato de potasio, hidrogenocarbonato de sodio,

carbonato de cesio o fosfato de potasio; 0 una base organica tal como la trietilamina o
diisopropiletilamina. La cantidad de la base usualmente es de 1 a 10 equivalentes
molares, preferiblemente de 1 a 5 equivalentes molares al compuesto de la formula
(XI).

El catalizador utilizado en esta reaccion puede ser, por ejemplo, un catalizador
de paladio tal como el acetato de paladio (I1), tetrakis (trifenilfosfina) paladio o
tris(dibencilidenacetona) dipaladio. La cantidad de catalizador es por lo general de
0,001 a 0,5 equivalentes molares, preferiblemente de 0,01 a 0,2 equivalentes molares
al compuesto de formula (XI).

Esta reaccion se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccién y
puede ser, por ejemplo, un hidrocarburo aromatico tal como el benceno o tolueno; un
alcohol tal como el metanol, etanol o propanol; un éter tal como dietiléter, dioxano, THF
o dimetoxietano; una cetona tal como la acetona o metil etil cetona; una amida tal como
DMF; un sulféxido tal como DMSO; agua; o una mezcla de disolventes de los estos.

En esta reaccion, segun lo requiera el caso, se puede utilizar un ligando. El
ligando puede ser, por ejemplo, triciclohexilfosfina, 2-diciclohexilfosfino-2 ', 6'-
dimetoxibifenilo o 4,5-bis(difenilfosfino)-9,9-dimetilxanteno. La cantidad del ligando
usualmente es de 0,002 a 1 equivalente molar, preferiblemente de 0,02 a 0,4
equivalente molar al compuesto de la formula (XI).

La cantidad del compuesto de formula (XII) utilizada en esta reaccién
usualmente es de 0,5 a 2 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 1,5
equivalentes molares al compuesto de formula (XI).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 0 a 180 °C,
preferiblemente de 30 a 150 °C. El tiempo de reaccién de esta reaccidon es usualmente
de 10 minutos a 100 horas.

Después de completar esta reaccién, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y la capa organica obtenida
se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice y
similares, por lo que el compuesto de la férmula (X) puede ser aislado.

El compuesto de formula (XI) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido.

El compuesto de la férmula (XII) es un compuesto conocido.

[Proceso de produccion 8]
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El compuesto de formula (1X) puede producirse haciendo reaccionar un

compuesto representado por la formula (XIIl) y un compuesto representado por la

férmula (XIV) en presencia de una base.

(R (R%)n
=
7 | R-T  (XIV) /C/l RO
B N XH I
(X1n) (1X)

En las formulas, X, R, R® T y n son como se definieron anteriormente.

La base utilizada en esta reaccidn puede ser, por ejemplo, un alcéxido metalico
tal como terc-butdxido de potasio; o una base inorganica tal como carbonato de
potasio, carbonato de cesio o hidruro de sodio. La cantidad de la base usualmente es
de 1 a 10 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 3 equivalentes molares al
compuesto de la formula (XIII).

Esta reaccidn se lleva a cabo usualmente en presencia de un disolvente. El
disolvente no esta particularmente limitado siempre que sea inerte a la reaccién y
puede ser, por ejemplo, un hidrocarburo aromético tal como el benceno, tolueno o
xileno; un éter tal como el dietil éter, dioxano, THF o dimetoxietano; una amida tal como
la DMF; un sulfoxido tal como DMSO; un nitrilo tal como el acetonitrilo; una cetona tal
como la acetona; o una mezcla de disolventes de estos.

La cantidad del compuesto de férmula (X1V) utilizada en esta reaccién
usualmente es de 0,5 a 3 equivalentes molares, preferiblemente de 1 a 2 equivalentes
molares al compuesto de férmula (XI11).

La temperatura de reaccion de esta reaccion es usualmente de 0 a 200 °C,
preferiblemente de 20 a 100 °C. El tiempo de reaccion de esta reaccion es usualmente
de 10 minutos a 30 horas.

Después de completar esta reaccién, por ejemplo, la mezcla de reaccion se
neutraliza con un acido, se mezcla con agua y se extrae con un disolvente organico, y
la capa organica obtenida se seca, se concentra, se purifica mediante cromatografia en
columna de gel de silice y similares, por lo que el compuesto de la férmula (IX) se
puede aislar.

El compuesto de formula (XIII) es un compuesto conocido o se puede producir
mediante un método reconocido de un compuesto conocido.

El proceso de produccién de los intermedios que se utilizaran en la produccién
de compuestos de la presente invencion no estan limitados a los procesos de

produccion anteriormente ejemplificados; se puede emplear cualquier proceso de
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produccion. Ademas, la materia prima diversa tampoco esta limitada a los compuestos

ejemplificados anteriormente, y se puede utilizar cualquier compuesto siempre que
sean compuestos capaces de producir los compuestos de la presente invencion.

Los compuestos de la presente invencion pueden controlar una amplia gama de
malezas indeseadas tales como las malezas anuales y las malezas perennes,
especificamente diferentes malezas nocivas, por ejemplo, gramineas tales como: pasto
dentado (Echinochloa crus-qalli L., Echinochloa oryzicola vasing.) pasto cangrejo
(Digitaria sanguinalis L., Digitaria ischaemum Muhl., Digitaria adscendens Henr.,
Digitaria microbachne Henr., Digitaria horizontalis Willd.), almorejo (Setaria viridis L.),
cola de zorro gigante (Setaria faberi Herrm), cola de zorro (o gusanillo) Setaria
lutescens Hubb, pata de ganso (Eleusine indica L.), avena fatua (Avena fatua L.) sorgo
de Alepo (Sorghum halepense L.), grama de europa (Agropyron repens L.), pasto
braquipara (Brachiaria plantaginea), pasto guinea (Panucum maximun), pasto para
(Panicum purpurascens), gramalote de agua (Panicum dichotomiflorum), “sprangletop”
(Leptochloa chinensis), “sprangletop” rojo (Leptochloa panicea), pasto azul anual (Poa
annua L.), alopecuro de los campos (Alopecurus myosuroides Huds., Alopecurus
aequalis Sobol.), “cholorado bluestem” (Agropyron tsukushiense (Honda) Ohwi),
Gambutera (Brachiaria platyphylla Nash), zacate cadillo (Cenchrus echinatus L), raigras
italiano (Lolium multiflorum Lam.), raigras rigido (Lolium rigidum Gaud.), bromo velloso
(Bromus tectorum L.) y pasto Argentina (Cynodon dactylon Pers); las Cyperaceae tales
como: el “rice flatsedge” (Cyperus iria L.), cortadera (Cyperus rotundus L.), conquito
(Cyperus esculentus L), “bulsush” japonés (Scirpus juncoides), “flatsedge” (Cyperus
serotinus), juncia de agua (Cyperus difformis) junco de espiga (Eleocharis acicularis) y
“‘water chesnut” (Eleocharis kuroquwai); las alismataceas tales como: “ribbon waparo”
japonés (Sagittaria pygmaea), “arrow-head” (Sagittaria trifolia), y platano de agua
canalizado (Alisma canaliculatum); las pontederidceas tales como: monocoria
(Monochoria vaginalis), y la especie de monocoria (Monochoria korsakowii); las
linderniaseas tales como: pimpinela falsa (Lindernia pyxidaria); las plantaginaceas tales
como: “abunome” (Dopatrium junceum); las Lythraceae tal como: “toothcup” (Rotala
indica) y tallo rojo (Ammannia multiflora); elatinacea tal como: “long stem waterwort”
(Elatine triandra Schkuhr); las malvaceas, tal como: hoja terciopelo (Abutilon
theophrasti MEDIC) y popotalagua o quesillo (Sida spinosa l.); las asteraceas, tal como:
bardana comun (Xanthium strumarium L.), altamisa (Ambrosia elatior L.), “thistle”
(Breea setosa (BIEB.) KITAM.), colminillo blanco (Galinsoga ciliata Blake), manzanilla

de castilla (Matricaria chamomilla L.), ortiga mansa (Lamium amplexicaule L.), diente



10

15

20

25

30

35

18
de ledn (Taraxacum officinale weber), erigero del Canada (Erigeron canadensis L); la

solanaceas, tal como: hierba mora (Solanum nigrum L.) y estramonio (Datura
stramonium); Amaranthaceae, tal como: amaranto verde (Amaranthus viridis L),
abrebujo (Amaranthus retroflexus L.), cenizo (Chenopodium album L), albahaca larga
(Kochia scoparia Schrad); Polygonaceae, tal como: “pale smartweed” (Polygonum
lapathifolium L), persicaria manchada (Polygonum persicaria L), poligono trepador
(Polygonum convolvulus L.) y ciennudos (Polygonum aviculare L.); las cruciferas, tales
como: “bittercress” (Cardamine flexuosa WITH.), bolsa de pastor (Capsella
bursapastoris Medik), mostaza de la India (Brassica juncea Czern); Convolvulaceae,
tales como: gloria de la mafana (Ipomoea purpurea L.), correhuela (Commelina
communis L.) y gloria de la mafiana de hoja de hiedra (Ipomoea hederacea Jacq.);
Portulacaceae, tal como la verdolaga (Portulaca oleracea L); fabacea, tal como la
bichomacho (Cassia obtusifolia L.); Caryophyllaceae, tal como la hierba pajarera
(Stellaria media L); rubiacea, tal como la “catchweed” (Galium spurium L.);
Eeuphorbiaceae, tal como la “threeseeded copperleaf’ (Acalypha australis L.);
Comelinacea tal como la babosilla (Commelina communis L). Por lo tanto el
compuesto de la presente invencién se puede utilizar efectivamente pata controlar de
manera selectiva o no selectiva las malezas nocivas en el cultivo de cultivos utiles tales
como: maiz (Zea mays L.), soja (Glycine max Merr.), algoddn (Gossypium spp.),
trigo(Triticum aestivum L.), arroz (Oryza sativa L.), cebada (Hordeum vulgare L.),
centena (Secale cereale L.), avena (Avena sativa L.), sorgo (Sorghum bicolor Moench),
colza (Brassica napus L.), girasol (Helianthus annuus L.), remolacha azucarera (Beta
vulgaris L.), cafia de azucar (Saccharum officinarum L.), césped japonés (Zoysia
japonica stend), mani (Arachis hypogaea L.), lino (Linum usitatissimum L.), tabaco
(Nicotiana tabacum L.) y café (Coffea spp.).

El compuesto de la presente invencion se puede mezclar de varios aditivos
agricolas y aplicar en forma de varias formulaciones tales como polvos, granulos,
granulos dispersables en agua, polvos humectables, comprimidos, capsulas
(incluyendo una formulacion empacada medianet una lamina soluble en agua),
suspensiones a base de agua, suspensiones a base de aceite, micro emulsiones,
suspoemulciones, polvos solubles en agua, concentrados emulsionables, concentrados
0 pastas solubles. Puede formarse en cualquier formulacién que se utilice
comunmente en este campo, siempre que se cumpla con el objeto de la presente
invencion.

Los aditivos que se utilizaran para la formulacion incluyen, por ejemplo, un
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portador solido tal como tierra de diatomeas, cal muerta, carbonato de calcio, talco,

carbono blanco, caolin, bentonita, caolinita, sericita, arcilla, carbonato de sodio,
bicarbonato de sodio, mirabilita, zeolita o almidén; un disolvente tal como agua,
tolueno, xileno, disolvente nafta, dioxano, acetona, isoforona, metil isobutil cetona,
clorobenceno, ciclohexano, dimetilsulfoxido, N, N-dimetilformamida, dimetilacetamida,
N-metil-2-pirrolidona o un alcohol; un tensioactivo aniénico o un esparcidor tal como
una sal de acido graso, un benzoato, un alquilsulfosuccinato, un dialquilsulfosuccinato,
un policarboxilato, una sal de éster de acido alquilsulftrico, un sulfato de alquilo, un
sulfato de alquilarilo, un sulfato de éter de alquil diglicol, una sal del sal de éster de
acido sulfarico anhidro, alquilsulfanato, un sulfonato de alquilarilo, un sulfonato de
arilo, un sulfanato de lignina, un disulfonato de alquildifenil éter, un sulfonato de
poliestireno, una sal de éster de acido alquilfosférico, un fosfato de alquilarilo, un
fosfato de estirilarilo, una sal de éster de acido sulfarico de éter alquil polioxietileno, un
polioxietilenalquil aril éter sulfato, una sal de acido sulfurico de
ésterpolioxietilenalquilaril éter, un polioxietilen alquil éter fosfato, una sal de éster de
acido fosforico de polioxietilen alquilaril, una sal de ester de acido fosforico
polioxietilenaril éter, un naftaleno sulfonato condensado con formaldehido o un
alquilnaftaleno sulfonato condensado con formaldehido; un tensioactivo no iénico o un
esparcidor tal como un éster de acido graso de sorbitano, un éster de acido graso de
glicerina, un poliglicérido de acido graso, un alcohol de acido graso poliglicol éter,
acetilenglicol, alcohol de acetileno, un polimero de bloque de oxialquileno, un éter alquil
de polioxietileno, un éter alquilaril de polioxietileno, un éter alquilaril de polioxietileno,
un éter estitilaril de polioxietileno, un éter glicolalquil de polioxietileno, polietilen glicol,
un éster de acido graso de polioxietileno, un éster de &cido graso polioxietileno
sorbitan, un éster de acido graso de polioxietilen glicerina, un aceite de ricinode
polioxietileno hidrogenado o un éster de acido graso de polioxipropileno; y un aceite
vegetal o mineral como aceite de oliva, aceite de cabra, aceite de ricino, aceite de
palma, aceite de camelia, aceite de coco, aceite de sésamo, aceite de maiz, aceite de
salvado de arroz, aceite de cacahuete, aceite de semilla de algodon, aceite de soja,
aceite de colza, aceite de linaza, aceite de tung o parafinas liquidas. Estos aditivos se
pueden seleccionar de forma adecuada para uso solo o en combinacion como una
mezcla de dos o mas de ellos, siempre que se cumpla el objeto de la presente
invencion. Ademas, se pueden usar varios aditivos usados comunmente, tales como
una recarga, un espesante, un agente anti sedimentacion, un agente anti congelante,

un estabilizador de dispersion, un protector, un agente anti moho, un agente de
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burbujas, un desintegrador y un aglutinante. La relacion de mezcla en peso del

compuesto de la presente invencion con dichos diversos aditivos puede ser de 0,1:
99,9 a 95: 5, preferiblemente de 0,2: 99,8 a 85:15 en proporcion en peso. El método
para mezclar el compuesto de la presente invencion y diversos aditivos no esté
particularmente limitado, y se pueden mezclar adecuadamente de acuerdo con un
método reconocido.

La dosis del herbicida que contiene el compuesto de la presente invencion (una
cantidad herbicidamente eficaz del compuesto de la presente invencidn) generalmente
no se puede definir, ya que varia dependiendo de las condiciones climaticas, las
condiciones del suelo, el tipo de formulacion, el tipo de las plantas indeseadas a
controlar, la temporada de aplicacion, etc. Sin embargo, normalmente se aplica en una
cantidad del compuesto de la presente invencion (en lo sucesivo denominada también
cantidad de principio activo ) preferiblemente de 0,1 a 5,000 g, més preferiblemente de
0,5 a 3.000 g, mas preferiblemente de 1 a 1.000 g, particularmente preferiblemente de
10 a 500 g por hectarea. La presente invencion incluye tal método para controlar
plantas indeseadas mediante dichas aplicaciones del herbicida.

Ademas, el herbicida que contiene el compuesto de la presente invencién se
puede utilizar solo o como una mezcla o en combinacién de otros quimicos agricolas,
fertilizantes o similares. Cuando el herbicida se usa como una mezcla o en
combinacion, se pueden obtener efectos o funciones méas excelentes en algunos
casos. Tales otros productos quimicos agricolas incluyen, por ejemplo, un herbicida, un
fungicida, un antibiético, una hormona vegetal y un insecticida. Especialmente, con
una composiciéon herbicida mixta que tiene un compuesto de la presente invencién,
mezclado con o utilizado en combinacién con uno 0 mas compuestos activos de otros
herbicidas, el rango de malezas a controlar, el tiempo de aplicacion de la composicién,
las actividades herbicidas, etc. se pueden mejorar en direcciones preferidas. El
compuesto de la presente invencién y los compuestos activos de otros herbicidas se
pueden formular por separado de manera que puedan mezclarse para utilizar al
momento de la aplicacion, o se puedan formular juntos. La presente invencién incluye
dicha composicién herbicida mixta.

La relacion de mezcla del compuesto de la presente invencion con los
compuestos activos de otros herbicidas generalmente no se puede definir, ya que varia
dependiendo de las condiciones climaticas, las condiciones del suelo, los tipos de
formulaciones, el tiempo de aplicacion, el método de aplicacion, etc., pero, los otros

herbicidas se mezclan en una cantidad preferiblemente de 0,001 a 10,000 partes en
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peso, mas preferiblemente de 0,01 a 1,000 partes en peso por un tipo del compuesto

activo, basado en 1 parte en peso del compuesto de la presente invencion Ademas, la
dosis para la aplicacion es tal que la cantidad total de los compuestos activos es de 0,1
a 10,000 g, preferiblemente de 0,2 a 5,000 g, mas preferiblemente de 10 a 3,000 g, por
hectérea. La presente invencion incluye un método para controlar malezas indeseadas
mediante la aplicacién de dicha composicidon herbicida mixta.

Otro compuesto herbicidamente activo incluye, por ejemplo, los siguientes
compuestos (1) a (12) (nombres comunes que incluyen los que estan bajo la solicitud
de aprobacion de ISO). Incluso cuando aqui no se menciona de manera especifica, en
un caso en el que tales compuestos tienen sales, ésteres alquilicos, etc., estan, por
supuesto, todos incluidos.

(1) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al alterar las actividades
hormonales de las plantas, por ejemplo un compuesto fenoxi, tal como: 2,4-D, 2,4-D-
butotilo, 2,4-D-butilo, 2,4-D-dimetilamonio, 2,4-D-diolamina, 2,4-D-etilo, 2,4-D-2-
etilhexilo, 2,4-D-isobutilo, 2,4-D-isoctilo, 2,4 -D-isopropilo, 2,4-D-isopropilamonio, 2,4-D-
sodio, 2,4-D-isopropanolamonio, 2,4-D-trolamina, 2,4-DB, 2,4-DB-butilo , 2,4-DB-
dimetilamonio, 2,4-DB-isoctilo, 2,4-DB-potasio, 2,4-DB-sodio, 2,4-D sal de colina,
diclorprop, diclorprop-butotilo, diclorprop-dimetilamonio, diclorprop-isoctilo, diclorprop-
potasio, diclorprop-P, diclorprop-P-dimetilamonio, diclorprop-P-potasio, diclorprop-P-
sodio, MCPA, MCPA-butotilo, MCPA-dimetilamonio, MCPA-2-etilhexilo, MCPA-potasio ,
MCPA-sodio, MCPA-tioetilo, MCPB, MCPB-etilo, MCPB-sodio, mecoprop, mecoprop-
butotilo, mecoprop-sodio, mecoprop-P, mecoprop-P-butotilo, mecoprop-P-
dimetilamonio, mecoprop-P-2-etilhexilo, mecoprop-P-potasio, naproanilida, clomeprop,
o HIA-1; un compuesto de acido carboxilico aromatico, tal como el 2,3,6-TBA, dicamba,
dicamba-butotilo, dicamba-diglicolamina, dicamba-dimetilamonio, dicamba-diolamina,
dicamba-isopropilamonio, dicamba-potasio, dicamba-sodio, picloram, picloram-
dimetilamonio, picloram-isoctillo, picloram-potasio, picloram-triisopropanolamonio,
picloram-triisopropilamonio, picloram-trolamina, triclopir, triclopir-butotilo, triclopir-
trietilamonio, clopiralid, clopiralid-olamina, clopiralid-potasio, clopiralid-
triisopropanolamonio, aminopiralid, aminociclopiraclor, halauxifen , halauxifen-metilo o
DAS-534; y naptalam, naptalam-sodio, benazolina, benazolin-etilo, quinclorac,
quinmerac, diflufenzopir, diflufenzopir-sodio, fluroxipir, fluroxipir-2-butoxi-1-metiletilo,
fluroxipir-meptilo, clorflurenol, clorflurenol-metilo o clacifos.

(2) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir la fotosintesis

de plantas, por ejemplo un compuesto de urea, tal como clorotolurén, diurén,
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fluometurdn, linurdén, isoproturén, metobenzurdn, tebutiurén, dimefurdn, isourdn,

karbutilato, metabenzotiazurén, metoxuron, metoburomurén, monolinuron, neburon,
siduron, terbumeton o trietazine; un compuesto de triazina tal como simazina, atrazina,
atratona, simetrina, prometrina, dimetametrina, hexazinona, metribuzina, terbutilazina,
cianazina, ametrina, cybutrina, terbutrina, propacina, metamitron o prometon; un
compuesto de uracilo tal como bromacil, bromacil-litio, lenacil o terbacilo; un compuesto
de anilida tal como propanilo o cipromido; un compuesto de carbamato tal como swep,
desmedifam o fenmedifam; un compuesto de hidroxibenzonitrilo tal como bromoxinilo,
octanoato de bromoxinilo, heptanoato de bromoxinilo, ioxinilo, octanoato de oxinilo,
ioxinil-potasio o ioxinil-sodio; y piridate, bentazone, bentazone-sodio, amicarbazone,
metazole, pentanochlor o fenmedifam.

(3) Compuesto de sal de amonio cuaternario, tal como paraquat o diquat, que se
cree que se convierte en radicales libres por si mismo para formar oxigeno activo en el
cuerpo de la planta y muestra una rapida eficacia herbicida.

(4) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir la biosintesis
de clorofila de las plantas y acumular anormalmente una sustancia de peroxido
fotosensibilizante en el cuerpo de la planta, tal como un compuesto difenil éter tal como
nitrofeno, clorometoxifeno, bifenox, acifluorfen, acifluorfen-sodio, fomesafen,
fomesafen-sodio, oxifluorfeno, lactofeno, aclonifeno, etoxifenilo, fluoroglicofen-etilo o
fluoroglicofeno; un compuesto imida ciclico tal como clorftalim, flumioxazina,
flumiclorac, flumiclorac-pentilo, cinidon-etilo, flutiacet-metilo o0 EK-5385; y oxadiargilo,
oxadiazon, sulfentrazone, carfentrazone-etilo, tidiazimina, pentoxazone, azafenidina,
isopropazole, piraflufen-etilo, benzfendizona, butafenacil, saflufenacil, fluazolate,
profluazol, flufenpir-etilo, bencarbazone, tiafenacil, piraclonil, trifludimoxazin, HNPC-
B4047, IR -6396, EK-5439, EK-5498, SYN-523, 0 un compuesto descrito en el
documento W0O2008/008763 (FMC CORPORATION).

(5) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas caracterizados por
actividades de blanqueamiento inhibiendo la cromogénesis de plantas, por ejemplo,
carotenoides, por ejemplo, un compuesto de piridazinona, por ejemplo, norflurazona,
cloridazona o metflurazona; un compuesto de pirazol, por ejemplo, pirazolinato,
pirazoxifeno, benzofenap, topramezona, pirosulfotola o tolopralato; y amitrole, fluridone,
flurtamone, diflufenican, metoxifenona, clomazone, sulcotrione, mesotrione,
tembotrione, tefuryltrione, fenquinotrione, ciclopirimorato, isoxaflutol, difenzoquat,
difenzoquat-metilsulfato, isoxachlortole, benzobiciclon, biciclopiron, picolinafen,

beflubutamid, ketospiradox, ketospiradox-potasio, 0 un compuesto divulgado en
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JP2012 - 2571 (Sumitomo Chemical).

(6) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir la biosintesis
de lipidos de las plantas, como un compuesto de acido ariloxifenoxipropionico como el
diclofop-metilo, diclofop, pirifenop-sodio, fluazifop-butilo, fluazifop, fluazifop-P, fluazifop-
P -butilo, haloxifop-metilo, haloxifop, haloxifop-etotilo, haloxifop-P, haloxifop-P-metilo,
quizalofop-etilo, quizalofop-P, quizalofop-P-etilo, quizalofop-P-tefurilo, cihalofop-butilo,
fenoxaprop-etilo , fenoxaprop-P, fenoxaprop-P-etilo, metamifop-propilo, metamifop,
clodinafop-propargilo, clodinafop, propaquizafop, HNPC-A8169 o SYP-1924; un
compuesto de ciclohexanodiona como el aloxidim-sodio, aloxidim, cletodim, setoxidim,
tralkoxidim, butroxidim, tepraloxidim, profoxidim o cicloxidim, y un compuesto de
fenilpirazolina como el pinoxaden.

(7) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir una biosintesis
de aminoacidos de plantas, tales como un compuesto de sulfonilurea, como clorimuron-
etilo, clorimurdn, sulfometuron-metil, sulfometurdn, primisulfuron-metil, primisulfurén,
bensulfuron-metil, bensulfuron, clorsulfurén, metsulfurén-metilo, metsulfurén,
cinosulfurén, pirazosulfuron-etilo, pirazosulfurén, flazasulfurén, rimsulfurén,
nicosulfurén, imazosulfurén, flucetosulfurdn, ciclosulfamurén, prosulfurén, flupirsulfuron-
metil-sodio, flupirsulfurdn, triflusulfurén-metilo, triflusulfurén, halosulfuron-metilo,
halosulfuron, thifensulfurén-metil, tifensulfuron, etoxisulfurén, oxasulfuron,
etametsulfuron, etametsulfurén-metil, iodosulfurén, yodosulfurén-metil-sodio,
sulfosulfurén, triasulfuron, tribenurén-metil, tribenurg, tritosulfurén, foramsulfurén,
trifloxisulfurdn, trifloxisulfurén-sodio, mesosulfuron-metil, mesosulfurén, ortosulfamuron,
amidosulfurdn, azimsulfurén, propirisulfurén, metazo sulfurén, metiopirsulfurén,
monosulfurén-metil, orsosulfurén, iofensulfurén o iofensulfurén-sodio; un compuesto de
triazolopirimidinasulfonamida tal como flumetsulam, metosulam, diclosulam,
cloransulam-metilo, florasulam, penoxsulam o piroxsulam; un compuesto de
imidazolinona tal como imazapir, imazapir-isopropilamonio, imazetapir, imazetapir-
amonio, imazaquin, imazaquin-amonio, imazamox, imazamox-amonio, imazametabenz,
imazametabenz-metilo o imazapic; un compuesto de &cido pirimidinilsalicilico tal como
piritiobac-sodio, bispiribac-sodio, piriminobac-metilo, piribenzoxima, piriftalida,
pirimisulfan o triafamona; un compuesto de sulfonilaminocarboniltriazolinona tal como
flucarbazone, flucarbazone-sodio, propoxycarbazone-sodio, propoxicarbazone o
tiencarbazone-metil; y glifosato, glifosato-sodio, glifosato-potasio, glifosato-amonio,
glifosato-diamonio, glifosato-isopropilamonio, glifosato-trimesio, glifosato-sesquisodio,

glufosinato, glufosinato-amonio, glufosinato-P, glufosinato-P-amonio, glufosinato-P -
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sodio, bilanafos, bilanafos-sodio o cinmetilin.

(8) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir mitosis celular
de plantas, tales como un compuesto de dinitroanilina tal como trifluralina, orizalina,
nitralina, pendimetalina, etalfluralina, benfluralina, prodiamina, butralina o dinitramina;
un compuesto de amida tal como bensulida, napropamida, napropamida-M,
propizamida o pronamida; un compuesto de fésforo organico tal como amiprofos-
metilo, butamifos, anilofos o piperofos; un compuesto de fenil carbamato tal como
profam, clorprofam, barban o carbetamida; un compuesto de cumilamina como
daimuron, cumilurén, bromobutide o metildimron; y asulam, asulam-sodio, ditiopir,
tiazopir, clortal-dimetilo, clortal, difenamida, flamprop-M-metilo, flamprop-M o flamprop-
M-isopropilo.

(9) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir la biosintesis
de proteinas o la biosintesis de lipidos de las plantas, tales como un compuesto de
cloroacetamida como alacloro, metazacloro, butacloro, pretilacloro, metolacloro, S-
metolacloro, tenilcloro, petoxamida, acetoclor, propacloro, dimetenamida,
dimetenamida-P, propisocloro o dimetacloro; un compuesto de tiocarbamato tal como
molinato, dimepiperato, piributicarb, EPTC, butilato, vernolato, pebulado, cicloato,
prosulfocarb, esprocarb, tiobencarb, diallato, tri-alilato u orbencarb; y etobenzanid,
mefenacet, flufenacet, tridifane, cafenstrole, fentrazamida, oxaziclomefona, indanofan,
benfuresate, piroxasulfone, fenoxasulfone, metiozolin, dalapon, dalapon-sodio, TCA-
sodio o acid tricloroacetico.

(10) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al inhibir una
biosintesis de celulosa de las plantas, tales como diclobenilo, triaziflam, indaziflam,
flupoxam o isoxaben.

(11) MSMA, DSMA, CMA, endotal, endotal-dipotasico, endotal-sédico, endotal-
mono (N, N-dimetilalquilamonio), etofumesato, clorato de sodio, &cido pelargonico,
acido nonanoico, fosamina, fosamina-amonio, ipfencarbazona, acloleina , sulfamato de
amonio, borax, acido cloroacético, cloroacetato sodico, cianamida, &cido metilarsénico,
acido dimetilarsinico, dimetilarsinato sodico, dinoterb, dinoterb-amonio, dinoterb-
diolamina, dinoterb-acetato, DNOC, sulfato ferroso, flupropanato, flupropanato-sodio,
mefluidida, mefluidida-diolamina, metam, metam-amonio, metam-potasio, metam-sodio,
metil isotiocianato, pentaclorofenol, pentaclorofenoxido de sodio, laurato de
pentaclorofenol, quinoclamina, acido sulfarico, sulfato de urea, xantinosina, herbicina,
unguinol, metatirosina, sarmentina, taxtomina A, mevalocidina, alfa-limoneno,
piribambenz-propilo, piribambenz-isopropilo, JS-913, KHG-23844, H-9201, SIOC-0163,
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SI0C-0171, SIOC-0172, SIOC-0285, SIOC-0426, SIOC-H- 057, 2J-0166, 2J-1835, ZJ-

0453, ZJ-0777, ZJ-0862, un compuesto divulgado en W0O2008/096398 (Kumiai
Chemical).

(12) Aquellos que se cree que exhiben efectos herbicidas al ser parasitos de las
plantas, tales como Xanthomonas campestris, Epicoccosirus nematosorus,
Epicoccosirus nematosperus, Exserohilum monoseras o Drechsrela monoceras.

Uno 0 mas compuestos se pueden seleccionar apropiadamente entre los
compuestos anteriores los cuales son compuestos activos de otros herbicidas. Los
compuestos activos de otros herbicidas no estan limitados a los compuestos

ejemplificados anteriormente.

EJEMPLOS:

Ahora, la presente invencion se describird con mas detalle con referencia a los
Ejemplos, pero debe entenderse que la presente invencidn no esta de ninguna manera
restringida a dichos Ejemplos. En primer lugar, se describiran los ejemplos de
preparacion de los compuestos de la presente invencion.

EJEMPLO DE PREPARACION 1
Preparacion de 4-(5-((3-cloro-5-(trifluorometil)piridin-2-il)tio)-2-metilfenil)-5-metoxi-2,6-
dimetilpiridazin-3(2H)-ona (compuesto antes mencionado No. 1-32)

(1) Najo una atmésfera de nitrégeno, se afiadié diisopropiletilamina (1,2 ml) a
una solucion mixta de 2-bromo-4-yodo-1-metilbenceno (1,0 g), (4-metoxifenil)
metanotiol (520 mg), tris(dibencilidenacetona)dipaladio (80 mg), 4,5-bis(difenilfosfino)-
9,9-dimetilxanteno (100 mg) y 1,4-dioxano (10 ml), seguido de reaccion bajo reflujo
durante 1 hora. Se enfrié la mezcla de reaccion resultante, se mezcl6 con agua y se
extrajo dos veces con acetato de etilo (30 ml). Se lavo la capa organica resultante con
salmuera y se sec0 sobre sulfato de sodio anhidro, el disolvente se removié por
destilacidn a presion reducida, y el residuo obtenido se purificé por cromatografia en
columna (heptano: acetato de etilo = 20: 1, relacién de volumen; el mismo aplica en lo
sucesivo) para obtener (3-bromo-4-metilfenil) (4-metoxibencil) sulfano (1,07 g,
rendimiento: 98%) en forma de un aceite marrén. Los datos del espectro de
resonancia magnética nuclear (por sus siglas en inglés NMR) de este producto son los
siguientes.

1H NMR (300 MHz, CDCls): & ppm =2.35(3H, s), 3.79(3H, s), 4.04(2H, s),
6.83(2H, d, J = 8.7 Hz), 7.08-7.21(4H,m), 7.48(1H, d, J = 0.6 Hz)

(2) Bajo una atmésfera de nitrdgeno, una solucién mixta de (3-bromo-4-
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metilfenil) (4-metoxibencil)sulfano (1,07 g), bis(pinacolato)diboro (1,26 g),

tris(dibencilidenacetona)dipaladio (120 mg) ), triciclohexilfosfina (150 mg), acetato de
potasio (490 mg) y 1,4-dioxano (15 ml) se hizo reaccionar a 120 °C durante 7 horas.

Se enfrié la mezcla de reaccion, se separo un sélido insoluble por Celite, y la materia
sélida se lavo con acetato de etilo. El disolvente por destilacion a presion reducida, y el
residuo obtenido se purificé por cromatografia en columna (heptano: acetato de etilo =
20: 1) para obtener 2-(5 -((4-metoxibencil)tio)-2-metilfenilo)-4, 4,5,5-tetrametil-1,3,2-
dioxaborolano (1,07 g, rendimiento: 87%) en forma de un solido blanco. Los datos del
espectro NMR de este producto purificado son los siguientes.

'H NMR (300 MHz, CDCIls): & ppm =1.38(12H, s), 2.48(3H, s), 3.77(3H, s),
4.03(2H, s), 6.80(2H, d, J = 8.4 Hz), 7.04(1H, d, J =8.1 Hz), 7.17-7.27(3H,m), 7.76(1H,
dd,J=1.5Hz, J=6.6 Hz)

(3) Una solucion mixta de 2-(5-((4-metoxibencil)tio)-2-metilfenil) -4,4,5,5-
tetrametil-1,3,2-dioxaborolano (381 mg), 4-bromo-5-metoxi-2,6-dimetilpiridazin-3(2H)-
ona (200 mg), tetrakis (trifenilfosfina) paladio (40 mg), carbonato de sodio (200 mg),
bromuro de tetrabutilamonio (144 mg), 1,4-dioxano (6 ml) y agua (4 ml) se hizo
reaccionar a 120 °C durante 45 minutos. Se enfrio la mezcla de reaccion, se mezclo
con agua y se extrajo dos veces con acetato de etilo (20 ml). Se lavé la capa organica
resultante con salmuera y se sec6 sobre sulfato de sodio anhidro, el disolvente se
removio por destilacion a presion reducida, y el residuo obtenido se purificd por
cromatografia en columna (heptano: acetato de etilo = 1: 1, para obtener 5-metoxi-4-
(5-((4-metoxibencil)tio)-2-metilfenil)-2,6-dimetilpiridazina-3(2H)-ona (275 mg,
rendimiento: 81%) en forma de un solido blanco. Los datos del espectro NMR de este
producto purificado son los siguientes.

'H NMR (300 MHz, CDCIls): & ppm =2.16(3H, s), 2.27(3H, s), 3.24(3H, s),
3.68(3H, s), 3.77(3H, s), 4.03(2H, s), 6.79(2H, d, J = 8.7 Hz), 7.15-7.26(5H, m)

(4) Se disolvio (4) 5-metoxi-4-(5-((4-metoxibencil)tio)-2-metilfenil)-2,6-
dimetilpiridazin-3(2H)-ona (275 mg) en acido trifluoroacético (2 ml) ) y se hizo
reaccionar a 60 °C durante 3 horas. Se enfrié la mezcla de reaccion y el disolvente se
removié por destilacion a presion reducida para obtener 4-(5-mercapto-2-metilfenil)-5-
metoxi-2,6-dimetilpiridazin-3(2H)-ona (190 mg, rendimiento: 99%) en forma de un
sélido marron.

(5) Una solucion mixta de 4-(5-mercapto-2-metilfenil)-5-metoxi-2,6-
dimetilpiridazin-3(2H)-ona (190 mg) obtenida en la etapa (4) anterior, 2,3-dicloro-5-

(trifluorometil)piridina (223 mg), carbonato de cesio (336 mg) y dimetilformamida (5 ml)
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se hizo reaccionar a 60 °C durante 3 horas. Se enfrid la mezcla de reaccion, se mezclo

con agua y se extrajo dos veces con acetato de etilo (20 ml). Se lavé la capa organica
resultante con salmuera y se seco sobre sulfato de sodio anhidro, el disolvente se
removié por destilacion a presion reducida, y el residuo obtenido se purifico por
cromatografia en columna (heptano: acetato de etilo = 3: 2, para obtener el producto
deseado (122 mg, rendimiento: 39%) en forma de un sélido blanco. Los datos del
espectro NMR de este producto purificado son los siguientes.

H NMR (300 MHz, CDCIl3): & ppm =2.24(3H, s), 2.30(3H, s), 3.53(3H, s),
3.73(3H, s), 7.36-7.38(2H, m), 7.48(1H, dd, J = 2.1 Hz, J = 8.4 Hz), 7.76(1H, dd, J = 0.6
Hz, J = 2.1 Hz), 8.33(1H, dd, J = 0.9 Hz, J = 1.8 Hz)

EJEMPLO DE PEPARACION 2
Preparacion de 4-(5-((3-cloro-5-(trifluorometil)piridin-2-il)tio)-2-metilfenil)-5-hidroxi-2,6-
dimetilpiridazin-3(2H)-ona (compuesto antes mencionado No. 1-2)

Se disolvio 4-(5-((3-cloro-5-(trifluorometil)piridin-2-il)tio)-2-metilfenil)-5-metoxi-

2,6-dimetilpiridazin-3(2H)-ona (122 mg) en morfolino (2 ml), se sell6 en un tubo y se

hizo reaccionar bajo irradiacion con microondas a 140 °C durante 50 minutos.

Una vez completada la reaccion, el exceso de morfolino se removié por destilacion, el
residuo se acidifico con acido acético y la capa acuosa se extrajo dos veces con
acetato de etilo (10 ml). La capa organica resultante se seco sobre sulfato de sodio, el
disolvente se removié por destilacion a presion reducida, y el residuo obtenido se
purificd por cromatografia en columna (heptano: acetato de etilo = 1: 1, para obtener el
producto deseado (51 mg, rendimiento: 43%) en forma de un sdélido blanco. Este
producto tuvo un punto de fusién de entre 99 a 102 °C y sus datos del espectro de
NMR son los siguientes:

'H NMR (300 MHz, CDCIl3): & ppm =2.24(3H, s), 2.30(3H, s), 3.73(3H, s), 7.36-
7.48 (3H, m), 7.79(1H, d, J = 1.8 Hz), 8.32(1H, dd, J = 0.9 Hz, J = 1.8 HZz)

Los ejemplos tipicos de los compuestos de la presente invencion se muestran en
las tablas 1 a 3. Estos compuestos se pueden preparar de acuerdo con los ejemplos
de preparacion o procesos de produccion anteriores. En las tablas 1 a 3, el No.
representa el compuesto No., Me es un grupo metilo, Et un grupo etilo, Pr un grupo n-
propilo, i-Pr un grupo isopropilo, n-Bu un grupo n-butilo, t-Bu grupo terc-butilo, c-Pr un
grupo ciclopropilo, c-Hex un grupo ciclohexilo, Ph un grupo fenilo, y Bn un grupo
bencilo, respectivamente. Ademas, "2,6- (Me)2" en las Tablas significa que los grupos

metilo como sustituyentes estan en las posiciones 2 y 6, respectivamente, y lo mismo
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se aplica de aqui en adelante.

Los valores numéricos descritos en la columna "propiedades fisicas" en las
Tablas 1 a 3 representan los puntos de fusién (°C), y de los compuestos con NMR en la
columna "propiedades fisicas", los datos del espectro de 1H-NMR se muestran en la
Tabla 4.



29

,C | . CFs
=
X N
(R%)n

Tabla 1
No. R’ X Propiedades Fisicas
1-1 H O 102-105
1-2 Me Me 6-Me H S 99-102
1-3 Me Me 6-Et H O 94-96
1-4 Me Me 6-Et H S 109-111
1-5 Me Me 6-Pr H O
1-6 Me Me 6-/~Pr H 0
1-7 Me Me 6-¢-Bu H O
1-8 Me Me 6-CF; H @]
1-9 Me Me 6-cPr H @)
1-10 | Me Me 6-OMe H O 133
1-11 | Me Me 6-ClI H O
1-12 | Me Me 2-Me H O 190
1-13 | Me Me 2,6-(Me). H O 90
1-14 | Me Me 4,6-(Me); H O 94
1-15 | Me Me 4-Me H 0
1-16 | Me Me 6-Pr H S
1-17 | Me Me 6-7/-Pr H S
1-18 | Me Me 6-¢-Bu H S
1-19 | Me Me 6—-CF3 H S
1-20 | Me Me 6-c—Pr H S
1-21 | Me Me 6-OMe H S
1-22 | Me Me 6-ClI H S
1-23 | Me Me 2-Me H 5
1-24 | Me Me 2,6-(Me): |H S
1-25 | Me Me 4,6—(Me); H S
1-26 | Me Me 4-Me H S
1-27 | Me Me 6-Me Me @) NMR
1-28 | Me Me 6-Et Me O NMR
1-29 | Me Me 2—Me Me O NMR
1-30 | Me Me 6-Pr Me O
1-31 | Me Me 6-/-Pr Me O
1-32 | Me Me 6-Me Me S NMR
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No. R! R® R R? X Propiedades
Fisicas
1-33 | Me Me 6-Et Me S
1-34 | Me Me 6-Pr Me S
1-35 | Me Me 6-/~Pr Me S
1-36 | Me Me 6-¢-Bu Me 0
1-37 | Me Me 6-CF; Me O
1-38 | Me Me 6-¢-Bu Me S
1-39 | Me Me 6-CF; Me S
1-40 | Me Me 6—Me COMe O NMR
1-41 | Me Me 6—Me COOEt O NMR
1-42 | Me Me 6-Me COMe S 127-130
1-43 | Me Me 6-Me COOEt S
1-44 | Me Me 2-Me COMe 0 118
1-45 | Me Me 6-Et COMe 0 138
1-46 | Me Me 6-Et COMe S 174
1-47 | Me Me 6-Me COEt O
1-48 | Me Me 6-Et COEt O
1-49 | Me Me 6—Me CO~Pr O
1-50 | Me Me 6-Et COf~Pr 0
1-51 | Me Me 6-Me CO¢+Bu 0
1-52 | Me Me 6-Et CO#+Bu 0
1-53 | Me Me 6—Me COOMe 0
1-54 | Me Me 6-Et COOMe O
1-55 | Me Me 6-Me COOQEt O
1-56 | Me Me 6-Et COOEt O
1-57 | Me Me 6—Me COO~Pr O
1-58 | Me Me 6-Et COOFPr 0
1-59 | Me Me 6—Me COO¢Bu 0 NMR
1-60 | Me Me 6-Et COO#Bu 0
1-61 | Me Me 6-Me 0 0
)’LN’\I

O

1-62 | Me Me 6—Me SO:Me O 60
- - 0

1-63 | Me Me 6-Et )LN @)

O
1-64 | Me Me 6-Et SO:Me 0
1-656 | Et Me 6—Me H 0 97
1-66 | Et Me 6-Et H O
1-67 | FPr Me 6—Me H O
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No. R' R* R? R! X Propiedades Fisicas
1-68 | FPr Me 6-Et H O
1-69 | Me Me 6-Et COOEt S
1-70 | Me Me 6-Me COEt S
1-71 | Me Me 6-Et COEt S
1-72 | Me Me 6-Me COFPr S
1-73 | Me Me 6-Et COr~Pr S
1-74 | Me Me 6-Me CO¢Bu S
1-75 | Me Me 6-Et CO¢Bu S
1-76 | Me Me 6-Me COOMe S
1-77 | Me Me 6-Et COOMe S
1-78 | Me Me 6-Me COOEt S
1-79 | Me Me 6-Et COOEt S
1-80 | Me Me 6—-Me COOrPr S
1-81 | Me Me 6-Et COO~Pr S
1-82 | Me Me 6-Me COO¢t+Bu |S
1-83 | Me Me 6-Et COO¢+Bu |S
1-84 | Me Me 6-Me o S
BIPN

O
1-85 | Me Me 6-Me S0O:Me S
1-86 | Me Me 6-Et )OL S

&
1-87 | Me Me 6-Et SO:Me S
1-88 | Et Me 6-Me H S
1-89 | Et Me 6-Et H S
1-90 | ~Pr Me 6-Me H S
1-91 | ~Pr Me 6-Et H S
1-92 | Me Me 6-Et H NMe
1-93 | Me Me 6-Et Me NMe
1-94 | Me H 6-Me H O
1-95 | Me H 6-Et H O 184
1-96 | Me H 6-Me Me O
1-97 | Me H 6-Et Me O
1-98 | Me Et 6—Me H O NMR
1-99 | Me Et 6-Et H O
1-100 | Me Et 6-Me Me O NMR
1-101 | Me Et 6-Et Me O
1-102 | Me I~Pr 6-Me H O
1-103 | Me I~Pr 6-Et H O
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Tabla 1 (Continuacion)

_No. R! R? R? R? Propiedades
Fisicas

1-104 | Me ~Pr 6-Me Me O

1-105 | Me ~Pr 6-Et Me O

1-106 | Me t—Bu 6-Me H @)

1-107 | Me t—Bu 6-Et H @)

1-108 | Me t—Bu 6-Me Me O

1-109 | Me t—Bu 6-Et Me O

1-110 | Me H 6-Me H S

1-111 | Me H 6-Et H S

1-112 | Me H 6-Me Me S

1-113 | Me H 6-Et Me S

1-114 | Me Et 6-Me H S

1-115 | Me Et 6-Et H S

1-116 | Me Et 6-Me Me S

1-117 | Me Et 6-Et Me S

1-118 | Me —Pr 6—-Me H S

1-119 | Me —Pr 6-Et H S

1-120 | Me ~Pr 6-Me Me S

1-121 | Me i~Pr 6-Et Me S

1-122 | Me t-Bu | 6-Me H S

1-123 | Me t—Bu 6-Et H S

1-124 | Me t-Bu 6-Me Me S

1-125 | Me t—Bu 6-Et Me S

1-126 | Me Me 6—c—Pr Me O

1-127 | Me Me 6-c-Pr COMe 0

1-128 | Me Me 6—c-Pr Me S

1-129 | Me Me 6—c—Pr COMe S

1-130 | Me Me 6-Me CH(Me)OCOOMe O NMR
1-131 | Me Me 6-Me CH(Me)OCOOEt O NMR
1-132 | Me Me 6-Me CH:OMe O NMR
1-133 | Me Me 6-Me CH(Me)OCOO/~Pr @) NMR
1-134 | Me Me 6-Me CH,OCH:CH:OMe @) 105
1-135 | Me Me 6-Me COmBu @) NMR
1-136 | Me Me 6—-Me 0 . @) NMR

~ _N-Me
Me
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No. R! RZ R? R? X Propiedades
Fisicas
1-137 | Me Et 6-Me COMe O NMR
1-138 | Me Et 6-Me CH:OMe O NMR
1-139 | Me Et 6-Me CH(Me)OCOOMe O NMR
1-140 | Me CFy 6-Me Me O NMR
1-141 | Me CF3 6—Me H O NMR
1-142 | Me CFy 6-Me COMe O NMR
1-143 | Me Me 6—Me H NMe 187-188
1-144 | Me Me 6-Me H NH 199-202
1-145 | Me Me 6-Me COMe NMe 147
1-146 | Me Me 6-Me COMe NH 204-205
1-147 | Me Me 6-Me Me NMe NMR
1-148 | Me Me 6-Me Me NH NMR
1-149 | Me Me 6—cPr H O 85-89
1-150 | Me Me 6—cPr COMe O 109-112
1-151 | Me Me 4,6-(Me), CH(Me)OCOOMe 0 45
1-152 | Me Me 4,6—(Me), COMe O 129
1-153 | Me Me H H O 168
1-154 | Me Me 4-NQO,,6-Me H O 54
1-155 | Me Me 4-NO,,6-Me COMe @] 63
1-156 | Me Me 4-NH,,6—Me COMe O 48
1-157 | Et H 6-Me H O 184
1-158 | Me Me 4-Et,6-Me H O 98
1-159 [ Me Me 4-Et,6—Me COMe @] 144
1-160 | Me Me 4-COMe,6-Me H O 55
1-161 | Me Me 4-COMe,6-Me COMe @] 62
1-162 | Me H 6—-0OCF3; H O NMR
1-163 | Me Me 6-0OCF; H O 93
1-164 | Me Me 6-0OCF; COMe O 103
1-165 | Et Me 6-Me COMe O 40
1-166 | c—Pr—CHa.— H 2-Me H O 113
1-167 | CH,=CHCH;— H 6—Me H O 79
1-168 | Me Me 6-0OH H O 96
1-169 | MeCOCH,— H 6—Me H O 172
1-170 | e~Pr-CHs— H 2-Me COMe O NMR
1-171 | Me H 6-Me COMe O NMR
1-172 | 4-MeO—-Bn- H 6—Me H O 88
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No. R! R? R? R? X Propiedades
Fisicas
1-173 | Et H 6-Et H @] 164
1-174 | Et H 6-Et COMe @] 7
1-175 | MeOCH:- H 6-Me H O 73
1-176 | MeOCH:- H 6-Me COMe @] NMR
1-177 | Pr H 6—-Me H O o7
1-178 | Me H 6-Cl H O 90
1-179 | Me H 6-CF; H O 94
1-180 | MeOCH:CH3~ H 6-Me H O 67
1-181 | Et H 6—Me COMe O NMR
1-182 | MeOCH:CH3y— H 6—Me COMe @] NMR
1-183 | Me S CHs— Me 6—Me H @] 68
1-184 | Me H 6—Cl COMe @] 120
1-185 | MeOOCCHS-- Me 6-Me Me O NMR
1-186 | MeOOCCH:2~ Me 6-Me COMe O
1-187 | Me S CH,— Me 6—Me COMe O NMR
1-188 [ HOOCCH.:- Me 6—Me H @] 140-143
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Tabla 2
No. R! Propiedades
Fisicas
2-1 Me Me 6-Me Fo Cl
IN,
2-2 Me Me 6-Me Cl | x~CN 121-124
N/
2-3 Me Me 6-Me i ~-CF3 99-101
N/
2—4 Me Me 6-Me FxCN
IN,
2-5 Me Me 6-Me F. CF; NMR
| S
N/
2-6 Me Me 6-Me F | o -NO2
N/
2-7 Me Me 6-Me /END/C' 202-204
N/
2-8 Me Me 6-Me ,ND\ NMR
[®) Cl
2-9 Me Me 6-Me _(/ND
S
2-10 | Me Me 6-Me ’ND\ NMR
S (o]
2-11 Me Me 6—-Me F;©/CN NMR
2-12 Me Me 6—-Me C|;©,C| 105-106
2-13 Me Me 6-Me CD,CFs NMR
2-14 Me Me 6-Et F. N Cl NMR
IN,
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No. R! R* R’ R* Q Propiedades
Fisicas
2-15 | Me Me 6-Et H Cl N CN
N/
2-16 | Me Me 6-Et H | xCF3
N/
2-17 Me Me 6-Et H FxCN
»
N
2-18 Me Me 6-Et H I:Iﬁ/(:%
N/
2-19 |M M 6-Et H Ny cl
S LT
N
_ _ N
2-20 Me Me 6-Et H — :@\
o Cl
2-21 | Me Me 6-Et H _QND
S
_ _ N
2-22 Me H 6-Et H — :@\
S Cl
2-23 Me H 6-Et H F;©/CN
2-24 Me H 6-Et H CI:©,CI
2-25 | Me H 6-Et H CD/CFB
2-26 Et Me 6-Me H F. | N CF3
N/
2-27 Et Me 6-Et H CIJL/\/I,CN
N/
2-28 | iFPr Me 6-Me H F | xCF3
N/
2-29 | FPr Me 6-Et H Cl | ~xCN
N/
2-30 Me Me 6-Me H F N Cl
| .
N
2-31 | Me Me 6-Me H Cl S CN
N/
2-32 Me Me 6—Me H ~-CF3
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No. R! R? R?® R? X Q Propiedades Fisicas
2-33 | Me Me 6-Me H S FxCN
IN,
2-34 | Me Me 6-Me H S F. | xCF3
N/
2-35 | Me Me 6-Me H S F | x-NO3
N/
2-36 | Me Me 6-Me H S /[Njijzm
N/
2-37 | Me Me 6-Me H S N:@\
—<
o Cl
2-38 Me Me 6—Me H S _(/ND
S
2-39 | Me Me 6-Me H S N:@\
—
S cl
2-40 | Me Me 6—-Me H S F CN
2-41 | Me Me 6—-Me H S CIJ@,CI
2-42 | Me Me 6—Me H S C'ID/CFs
2-43 | Me Me 6-Et H S FoxCl
X7
2-44 | Me Me 6-Et H S Cl | ~CN
N/
2-45 | Me Me 6-Et H S S CF3
N/
2-46 Me Me 6-Et H S F | N CN
N/
2-47 | Me Me 6-Et H S F | ~CF3
N/
2-48 | Me Me 6-Et H S /EN\O/CI
N/
2-49 | Me Me 6-Et H S —QND\
o Cl
2-50 | Me Me 6-Et H S
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Propiedades
Fisicas

157

170

NMR

143-144

2,

N
i/
S

CN

Ctj::j,Cl

ok

~-CF3

F

~-CF3

F

~C

~CF3

~-CF3

O

O

O

O

O

O

O

O

O

R4

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

Rl}

6-Et

6-Et

6-Et

6-Et

6—-Me

6-Et

6—Me

6-Et

6—Me

6-Me

6-Me

6-Me

6-Me

6-Me

6-Et

6-Et

6-Et

H

H

H

H

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Rl

Me

Me

Me

Me

Et

Et

Pr

I~Pr

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Tabla 2 (Continuacion)

No.

2-51

2-52

2-53

2-54

2-55

2-56

2-57

2-58

2-59

2-60

2-61

2-62

2-63

2-64

2-65

2-66

2-67
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Tabla 2 (Continuacion)

Propiedades
Fisicas

179

188-189

x-CF3

F

~-CF3

~-CF3

F

~NO;

F

~-CF3

x-CF3

F

F3

F3

F3f

O

O

O

5

S

S

S

S

N

S

N

S

S

S

R4

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

COMe

R 3

6-Et

6-Et

6-Et

6—Me

6—Me

6—-Me

6-Me

6—Me

6-Me

6-Et

6-Et

6-Et

6-Et

6-Et

6-Et

6—Me

6—Me

R2

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Rl

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

No.

2-68

2-69

2=70

2-71

2-72

2-73

2-74

2-75

2-76

2-77

2-78

2=-79

2-80

2-81

2-82

2-83

2-84
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Tabla 2 (Continuacion)

No. R R? R’ R’ X Q Propiedades

Fisicas
2-85 | Me Me 6-Me H ) Cn 294-225

Fa
2-86 | Me Me 6-Me H 0 . ﬁ NMR
2-87 | Me Me 6-Me H 0 PJOH 137-139
Cp}
2-88 | Me Me 6-Me H O /@fﬁ NMR
2-89 | Me Bt 6-Me | H 0 /’EQ_@ NMR
2-90 | Me Me 6-Me H @) mﬁ' 120-122
2-91 | Me Me 6-Me H 0] /@/5' NMR
2-92 | Me Me 6-Me H @) Fs‘:@ﬁ' 109-110
2-93 | Me Me 6-Me H @) iFs - 96-98
3

2-94 | Me Me 6-Me H 0] r 132-134
2-95 | Me Me 6-Me H @) C':@ﬂ 104-105
2-96 | Me Me 6-Me H 0 MID/EF 104-106
2-97 | Me Me 6-Me H 0 CI; 86-87
2-98 | Me Me 6-Me H ) c §F3 120-122
2-99 | Me Me 6-Me H 0 CI\;lz”Oz 105-108
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No. R' R* R’ R’ Q Propiedades
Fisicas
2-100 | Me Me 6-Me H FaC ~CFs NMR
|/
2-101 | Me Me 6-Me H CI;',& 166-168
2-102 | Me Me 6-Me H CI;)M 102-105
2-103 | Me Me 6-Me H L3 NMR
I
2-104 | Me Me 6-Me H @ NMR
2-105 | Me Me 6-Me H ;l NMR
2-106 | Me Me 6-Me H J:? 116-121
e
2-107 | Me Me 6-Me | H )\é}—cﬁ 113-118
2-108 | Me Me 6-Me H 105-108
2-109 | Me Me 6-Me H e 223-224
2-110 | Me Me 6-Me H 108-112
2-111 | Me Me 6-Me H 110-112
2-112 | Me Me 6-Me H NMR
2-113 | Me Me 6-Me H 132-133
=
I/
2-114 | Me Me 6-Me COMe 142

(:;3
@
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Tabla 2 (Continuacion)

No. R' R’ R’ R* X Q Propiedades

Fisicas
2-115 | Me Me 6-Me COMe |O B:©/5Fs NMR
2-116 | Me Me 6-Me COMe @] Fac:@/":s NMR
2-117 | Me Me 6-Me COMe |O Cn NMR

Fa
2-118 | Me Me 6-Me COMe |O /@/CFS NMR
2-119 | Me Me 6-Me COMe |O Cj@ﬂ 148-149
2-120 | Me Me 6-Me COMe |O UN NMR
2-121 | Me Me 6-Me COMe |O J&a 186-187
2-122 | Me Et 6-Me COMe |O /@—cl 166-168
2-123 | Me Me 6-Me COMe |O N r 207-208
s
2-124 | Me Me 6-Me COMe |O /@/D' 193
2-125 | Me Me 6-Me COMe @) FSI\;/M NMR
2-126 | Me Me 6-Me COMe @) iFS . NMR
3

2-127 | Me Me 6-Me COMe |O Oe Br 170-171
2-128 | Me Me 6-Me COMe @] CID/C' 166
2-129 | Me Me 6-Me COMe |O Mmﬁr NMR
2-130 | Me Me 6-Me COMe |O C*:@ 173
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No. R! R* R’ R* Q Propiedades
Fisicas
2-131 | Me Me 6-Me COMe . iFs 140
2-132 | Me Me 6-Me | COMe J@_m 143-144
2-133 | Me Me 6-Me COMe C’:@/@z NMR
2-134 | Me Me 6-Me COMe Fa xCF3 NMR
| =
2-135 | Me Me 6-Me COMe C’:Q/Bf NMR
2-136 | Me Me 6-Me COMe Cj@)‘e 179-180
2-137 | Me Me 6-Me COMe xCF3 160-161
I
2-138 | Me Me 6-Me COMe j@ 191-192
2-139 | Me Me 6-Me COMe ;' 149-152
2-140 | Me Me 6-Me COMe J@ 202
e
2-141 | Me Me 6-Me COMe J@_ca 137-141
2-142 | Me Me 6-Me COMe 127-129
2-143 | Me Me 6-Me COMe e 167-168
2-144 | Me Me 6-Me COMe 198-199
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Tabla 2 (Continuacion)

No. R! R* R’ R’ X Q Propiedades
Fisicas
2-145 | Me Me 6-Me COMe @) 143
2-146 | Me Me 6-Me COMe 0 147
2-147 | Me Me 6-Me COMe @) 207-208
~
|/
2-148 | Me Me 6-Me COMe @) J‘kg)ﬁe 181-182
Ct ; ,n
2-149 | Me Me 6-Me CH,OMe | O Pdo\ﬂme NMR
pes
o 150 | Me Me 6-Et H @) | 95-99
5151 Me Me 6-Me H 0 115
e
o 159 | Me Me 6-Me COMe O 157
e
o 153 | Me Me 6-Me H @) M 94
OMe
9 154 | Me Me 6-Me COMe O M 146
OMe
o 155 | Me Me 6-Me H O 198
9-156 Me Me 6-Me H 0 ‘O 123
Br
o157 | Me Me 6-Me COMe O 188
9158 Me Me 6-Me COMe 0 dO 147
Br
o 159 | Me Me 6-Et COMe @) Q.O | 163
5 160 | Me H 6-Et COMe @) | NMR
— | —
o 161 | Me Me 6-Et H O 86-90
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No. R! RZ R? R? Q E’rc?piedades
Isicas
B Me Me |6-Et H {176
9-162
90_163 | Me H 6-Me H ;.0 | 250
Me H 6-Me COMe NMR
2-164
O |
~ Me Me |6-Et H 95
2169
. Me Me |6-Et H 147
2-166
QO
9-167 | Bt H 6-Me H | 239
9_16g | Ph H 6-Me H aO 234
O |
Et H 6-Me COMe 131
2-169 4@
O |
9-170 | PP H 6-Me COMe ‘0 63
O |
~Pr H 6-Me H 229
2-171 |/
O |
9179 | FPr H 6-Me COMe NMR
O |
- Me H 6-Me H 199
2-173
B Me H 6-Me COMe {114
2-174 ;.@
9_175 | Me Me |[6-OCF; |H aO 92
O |
Et Me |6-Me H 92
2-176
O |
Et Me |6-Me COMe 138
2-177
O |
9 178 | Me H 6-Me CH(Me)OCOOMe 40-42
O |
9 179 | CHF:CH:~ | H 6-Me H 210
O |
Me H 6-Me H 186-189
2-180

®
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No. R' R* R’ R* Q Propiedades
Fisicas
9181 | Me H 6-Me H 250
Br
- e
o182 Me H 6-Me H 140
O
5 183 | Me H 6-Me H Q.O Br 105
9 1g4 | Me H 6-Me | H 210
Me H 6-Me H 0 150
2-185
|
5 186 | ¢ Pr-CHe | H 6-Me H | 211
Me Me 6-Et H 183
9-187 c e
Me Me 6-Et H 55
9-188 c i t
t
Me Me 6-Et COMe 138
2-189 c e
Me Me 6-Et COMe NMR
2-190 c Y t
t
Me Me 6-Me H c O;Me | 140
2-191
9_199 | Ph H 6-Me COMe Q.O | 63
5193 Me Me 6-Me H m—d NMR
Me Me 6-Me H Fy NMR
2-194
Me Me 6-Me COMe Fs NMR
2-195
Me Me 6-Me H 149-150
2-196

<
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Tabla 2 (Continuacion)

No. R' R* R® R! X Q Propiedades
Fisicas
Me Me 6—-Me COMe @] | 137-138
2-197
Me Me 6—-Me H O I NMR
2-198 I
A
Me Me 6-Me COMe 0 I 183-185
2-199 |
o
Me Me 6-Me Me 0 C 229-230
2-200
|
Me Me 6—-Me Me @] Z
2-201 |
Me Me 6—Me Me @] |
2-202

Me Me 6-Me Me 0 |
2-203
4

Me Me 6—Me Me (@) |
2-204

Me Me 6-Me | Me 0 I 173-175
92-205 QO




Cl

R* X Propiedades
Fisicas

3-1 Me Me 6-Me H (@] 202-204
3-2 Me Me 6-Me H S

3-3 Me Me 6-Et H O

3-4 Me Me 6-Et H S

3-5 Me Me 6-Pr H O

3-6 Me Me 6-/-Pr H O

3-7 Me Me 6-Bu H @]

3-8 Me Me 6-CF3 H O

3-9 Me Me 6—cPr H (@]

3-10 Me Me 6-OMe H @]

3-11 Me Me 6-Cl H O

3-12 Me Me 2-Me H O

3-13 Me Me 2,6—(Me), H O

3-14 Me Me 4,6-(Me), H @]

3-15 Me Me 4-Me H O

3-16 Me Me 6-Pr H S

3-17 Me Me 6-/~Pr H S

3-18 Me Me 6-—Bu H S

3-19 Me Me 6-CF; H S

3-20 Me Me 6-cPr H S

3-21 Me Me 6-OMe H S

3-22 Me Me 6-Cl H S

3-23 Me Me 2-Me H S

3-24 Me Me 2,6—(Me), H S

3-25 Me Me 4,6—(Me), H S

3-26 Me Me 4-Me H S

3-27 Me Me 6-Me Me 0 NMR
3-28 Me Me 6-Et Me O

3-29 Me Me 2-Me Me O

3-30 Me Me 6-Pr Me (@]

3-31 Me Me 6-/Pr Me @]

3-32 Me Me 6—-Me Me S




Tabla 3 (Continuacion)

No. R! R2 R? R? X Propiedades
Fisicas
3-33 Me Me 6—Me COMe 0 192
3-34 Me Et 6—Me H 0 164-168
3-35 Me Me 6-Me COOEt O NMR
3-36 Me Me 6-Me COnmBu O 112-113
3-37 Me Me 6—Me COc-Pr O NMR
3-38 Me Me 6-Me COPh O 200-201
3-39 Me Me 6-Me i@ o] NMR
3-40 Me Me 6—Me CH;OMe 0 NMR
3-41 Me Me 6-Me CH,Ph O 128
3-42 Me Me 6-Me COrBu O 178-180
3-43 Me Me 6—Me ﬁe O NMR
)
M
3-44 Me Me 6-Me CH(Me)OCOOMe o] NMR
3-45 Me Me 6—Me COCH;OMe 0 168—-169
3-46 Me Me 6—Me COCH:CH:COOMe 0 NMR
3-47 Me Me 6-Me COCH,Ph O NMR
3-48 Me Me 6-Me COCH-,0OPh O NMR
3-49 Me Me 6-Me COCH=CH, O NMR
3-50 Me Me 6-Me COCH,CH:5Me O 164-165
3-51 Me Me 6-Me /ﬁ@ o] 172-175
N
=
3-hH2 Me Me 6—Me COCF3 O NMR
3-53 Me Me 6-Me COCH:#Bu O 146
3-54 Me Me 6-Me COCH=CHCI O NMR
3-55 Me Me 6-Me COOCH:CH;OMe O NMR
3-56 Me Me 6—Me COSPr O NMR
3-57 Me Me 6-Me m o] NMR
3-58 Me Me 6-Me COOCH:CH=CH, O NMR
3-59 Me Me 6-Me COOCH:CH,CI O NMR
3-60 Me Me 6—Me COO~Pr O NMR
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No. R! R? R* R X Propiedades
Fisicas
3-61 Me |Me |6-Me Me O NMR
Mge
3-62 Me |Me |6-Me CSOPh 0 NMR
3-63 Me Me |6-Me CSSPh 0 NMR
3-64 Me |Me |6-Me COOCH:C=CH O NMR
3-65 Me |Me |6-Me CON(Me) O NMR
3-66 Me |Me [6-Me |CON(Me)Ph 0 166-167
3-67 Me Me 6-Me CSN{Me), @) NMR
3-68 Me |Me |6-Me SO,Et 0 187-188
3-69 Me Me |6-Me SO,CF3 0 167-168
3-70 Me |Me |6-Me SOzc-Pr O 197-198
3-71 Me Me 6-Me SO4(4-Me-Ph) 0 NMR
3-72 Me |Me |6-Me CH.COMe O 186-187
3-73 Me Me 6—Me CH:COPh (@] 168
3-74 Me |Me |6-Me CH.CH=CH: O 119
3-75 Me Me |6-Me CH,OCH,CH.OMe O NMR
3-76 Me |Me [6-Me |CH(Me)OCOOcHex O NMR
3-77 Me |Me |6-Me CH,C=CH O 162-164
3-78 Me Me 6-Me CH:CN (@] 165
3-79 Me Me 6—Me COCOOEt @] NMR
3-80 Me Me 6—-Me COCH:scHex @] NMR
3-81 Me Me |6-Me CH>OCH:CH-CI O NMR
3-82 Me |Me |6-Me COC=CH O NMR
3-83 Me |Me |6-Me COCH,CH:CH,CH.Cl O 130-131
3-84 Me |Me |6-Me COCH:NMe; O 141-142
3-85 Me |Me |6-Me COCH,CN O
3-86 Me Me 6—Me COCH:0OCH,CH:OMe (@]
3-87 Me Me |6-Me COOCH(Me)Cl O NMR
3—-88 Me Me 6-Me COOCH:CH:OCHyc-Pr @]
3-89 Me Me 6-Me COOCH,CH.OCH,CH.OEt | O
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No. R! R? R? RrR? X Propiedades
Fisicas
3-90 | Me Me 6—Me COOCH:CH;OCH:Ph O NMR
3-91 [ Me Me 6-Me COOCH.CH,;OCH,CH,CH=CH, |O
3-92 | Me Me 6-Me COOCH:CH;OCH:CH:SMe @)
3-93 | Me Me 6-Me COOCH:CH:OCH,CH:F @)
3-94 | Me Me 6—Me COOCH:CH:OCH:CF; O
3-95 |[Me |Me |6-Me w O
x
3-96 | Et Me 6-Me H @) 103
3-97 | Et Me 6-Me COMe @) 173
3-98 | Me Me 6—Me COOCH:CH:OCH:CH:0OMe O NMR
3-99 | Me Me 6—Me COOCH:;CH:OCH=CH, O NMR
3-100 | Me Me 6—Me COOCH:CH:SMe O NMR
3-101 | Me Me 6—Me COOCH:CHzc-Pr O NMR
3-102 [Me |Me |6-Me |COOCH:CH(Me), O | NMR
3-103 | Me Me 6-Me COOC(Me)=CH. @) 122
3-104 | Me Me 6—Me ﬂ O 185-186
3-105 | Me Me 6-Me j\@ @) NMR
3-106 | Me Me 6-Me i @] NMR
3-107 | Me Me 6—Me O 217
=
| =
3-108 | Me Me 6-Me COOCH:OCH:CH:On-Bu @] NMR
3-109 | Me Me 6—Me /ﬁ@ O 207-208
3-110 | Me Me 6—Me i O NMR
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No.

IH-NMR 6 ppm ( Solvent : CDCl, )

1-27

'H NMR (300MHz, CDCl,): 6 ppm =2.22(3H, s), 2.27(3H, s), 3.47(3
H, s), 3.73(3H, s), 7.03(1H, d, J = 2.4Hz), 7.13(1H, dd, J = 2.4Hz,
J = 8.4Hz), 7.34(1H, d, J = 8.1Hz), 7.95(1H, d, J = 2.1Hz), 8.23(1H
, dd, J = 0.9Hz, J = 2.1H2z),

1-28

'H NMR (300MHz, CDCl,): & ppm =2.22(3H, t, J = 7.5Hz), 2.26(3H
, 8), 2.46-2.65(2H, m), 3.49(3H, s), 3.74(3H, s), 7.00(1H, d, J = 2.4
Hz), 7.19(1H, dd, J = 2.7THz, J = 8.4Hz), 7.40(1H, d, J = 8.4Hz), 7.
95(1H, dd, J = 0.6Hz, J = 2.1Hz), 8.23(1H, dd, J = 0.9Hz, J = 1.8H
2)s

1-29

'H NMR (300MHz, CDCl;): 8 ppm =1.96(3H, s), 2.29(3H, s), 3.44(3
H, s), 3.68(3H, s), 7.14-7.20(2H, m), 7.32(1H, dd, J = 0.6Hz, J = 8.
1Hz), 7.98(1H, dd, J = 0.3Hz, J = 2.1Hz), 8.21(1H, dd, J = 0.9Hz, J
= 2.1Hz),

1-32

'H NMR (300MHz, CDCl;): & ppm =2.24(3H, s), 2.30(3H, s), 3.53(3
H, s), 3.73(3H, s), 7.36-7.38(2H, m), 7.48(1H, dd, J = 2.1Hz, J = 8.
4Hz), 7.76(1H, dd, J = 0.6Hz, J = 2.1Hz), 8.33(1H, dd, J = 0.9Hz, J
= 1.8Hz),

1-40

'H NMR (300MHz, CDCl;): & ppm =2.07(3H, s), 2.21(3H, s), 2.25(3
H, s), 3.82(3H, s), 6.89(1H, d, J = 2.4Hz), 7.11(1H, dd, J = 2.7Hz,
J = 8.4Hz), 7.33(1H, d, J = 8.4Hz), 7.96(1H, d, J = 2.1Hz), 8.21(1H
y ddy J = 0.9Hg, J = 2.1Hz),

1-41

‘H NMR (300MHz, CDCl;): & ppm =1.26(3H, t, J = 7.2Hz), 2.22(3H
, s), 2.31(3H, s), 3.82(3H, s), 4.12(2H, q, J = 7.2Hz), 6.95(1H, d, J
= 2.THz), 7.13(1H, dd, / = 2.4Hz, J = 8.4Hz), 7.33(1H, d, J = 8.4
Hz), 7.95(1H, d, / = 2.1Hz), 8.23(1H, dd, J = 1.2Hz, J = 2.4Hz),

1-59

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 1.33(9H, s), 2.21(3H, s), 2.29(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.94(1H, d, J = 3.0Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.5Hz), T.31(1H, 4, J = 8.56Hz), 7.93(IH, d, J = Z.5Hz), 8.22(1
H, d, J = 1.0Hz),

1-98

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.24(3H, t, J = 7.5Hz), 2.20(3
H, s), 2.68(2H, q, J = 7.5Hz), 3.74(3H, s), 6.68(1H, br.s), 7.00(1H,
d, J = 2.5Hz), 7.13(1H, d, J = 8.0Hz), 7.40(1H, d, J = 8.0Hz), 7.97(
1H, d, J = 2.0Hz), 8.19(1H, s)s

1-100

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 1.21(3H, t, J = 7.5Hz), 2.23(3
H, s), 2.64(3H, s), 3.45(3H, s), 7.03(1H, d, J = 3.0Hz), 7.12(1H, dd,
J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H, d, J = 8.5Hz), 7.94(1H, d, J = 1.5
Hz), 8.22(1H, s),

1-130

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.27-1.30(3H, m), 2.14-2.25(3
H, m), 2.26-2.34(3H, m), 3.60-3.76(6H, m), 5.65-5.83(1H, m), 6.92-7
20(2H, m), 7.36-7.39(1H, m), 7.95(1H, br.s), 8.17-8.22(1H, m),
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No.

I1H-NMR 6 ppm ( Solvent : CDCl, )

1-131

‘H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 1.22-1.36(6H, m), 2.15-2.25(3
H, m), 2.26-2.35(3H, m), 3.74-3.76(3H, m), 4.10-4.19(2H, m), 5.65-5
.84(1H, m), 6.92-7.20(2H, m), 7.34-7.39(1H, m), 7.94(1H, br.s), 8.17
-8.19(1H, m),

1-182

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.23(3H, s), 2.34(3H, s), 3.31(
3H, s), 3.75(3H, s), 4.60(1H, d, J = 6.0Hz),4.71(1H, d, / = 6.5Hz),7
01(1H, d, J = 2.5Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H,
d, J = 8.5Hz), 7.94(1H, d, J = 2.5Hz), 8.20(1H, s),

1-133

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.22-1.29(9H, m), 2.15-2.24(3
H, m), 2.26-2.36(3H, m), 3.74-3.76(6H, m), 4.71-4.83(1H, m), 5.64-5
.86(1H, m), 6.92-7.20(2H, m), 7.35-7.39(1H, m), 7.94(1H, br.s), 8.17
(1H, br.s),

1-135

‘H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 0.81(3H, t, /= 7.5Hz), 1.11-1
JA9(2H, m), 1.36-1.45(2H, m), 2.19(3H, s), 2.23(3H, s), 2.25~2.32(2H
, m), 3.80(3H, s), 6.88(1H, d, / = 3.0Hz), 7.10(1H, m), 7.31(1H, d,
J = 8.5Hz), 7.94(1H, d, J = 1.5Hz), 8.19(1H, d, J = 1.0Hz),

1-136

'H NMR (500MHz, CDCL): 6 ppm = 2.22(3H, s), 2.24-2.26(6H, m),
3.81(3H, s), 3.83(3H, s), 6.91(1H, d, J = 3.0Hz), 7.03(1H, dd, J = 2
.5Hz, J = 8.5Hz), 7.28(1H, d, J = 9.0Hz), 7.74(1H, s), 7.91-7.94(2H,
m),

1=1si

'H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 1.23(3H, t, J = 7.5Hz), 2.04(3
H, s), 2.20(3H, s), 2.56(2H, q, J = 7.5Hz), 3.82(3H, s), 6.88(1H, s),
7.09(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.0Hz), 7.32(1H, d, J = 8.5Hz), 7.94(1
H, d, /= 2.5Hz), 8.19(1H, s),

1-138

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 1.26(3H, m), 2.23(3H, s), 2.71
(2H, m), 3.32(3H, s), 3.76(3H, s), 4.58(1H, d, J = 5.5Hz) 4.69(1H, d
, J = 6.0Hz), 7.02(1H, s), 7.10(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(
1H, d, J = 8.5Hz), 7.94(1H, d, J = 2.5Hz), 8.21(1H, s),

1-139

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.15-1.29(6H, m), 2.14-2.34(3
H, m), 2.53-2.73(2H, m), 3.69-3.72(3H, m), 3.75-3.77(3H, m), 5.66-5
.84(1H, m), 6.92-7.21(2H, m), 7.34-7.39(1H, m), 7.94-7.95(1H, m), 8
17-8.20(1H, m).

1-140

'H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 2.25(3H, s), 3.51(3H, s), 3.82(
3H, s), 7.06(1H, d, J = 2.5Hz), 7.18(1H, d, J = 8.5Hz), 7.37(1H, d,
J = 8.5Hz), 7.96(1H, d, J = 2.0Hz), 8.22(1H, s),

1-141

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.23(3H, s), 3.83(3H, s), 7.02(
1H, d, J = 3.0Hz), 7.17(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.45(1H, d,
J = 8.5Hz), 7.99-8.00(2H, m), 8.17(1H, d, J = 1.5Hz),

1-142

'H NMR (500MHz, CDCl;): § ppm = 2.05(3H, s), 2.22(3H, s), 3.90(
3H, s), 6.93(1H, d, J = 2.5Hz), 7.13(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz),
7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7.96(1H, d, / = 2.0Hz), 8.19(1H, s),
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1H-NMR ¢ ppm ( Solvent : CDCl; )

1-147

'H NMR (5600MHz, CDCl;): 8 ppm = 2.17(3H, s), 2.26(3H, s), 3.44(
3H, s), 3.47(3H, s), 3.71(3H, s), 6.87(1H, d, J = 2.5Hz), 6.99(1H, d
d, J = 2.0Hz, J = 8.0Hz), 7.22(1H, d, J = 8.0Hz), 7.66(1H, d, J = 2
.0Hz), 8.45(1H, s),

1-148

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.18(3H, s), 2.29(3H, s), 3.45(
3H, s), 3.76(3H, s), 7.20(1H, br.s), 7.25-7.38(2H, m), 7.67-7.74(2H,
m), 8.34(1H, d, / = 1.0Hz),

1-162

'H NMR (300MHz, CDCl,): & ppm = 3.74(3H, s), 7.19-7.26(2H, m),
7.42(1H, dd, J = 1.2Hz, J = 7.5Hz), 7.72(1H, s), 8.00(1H, d, J = 2.
1Hz), 8.09(1H, dd, J = 1.2Hz, J = 2.1Hz),

1-170

'H NMR (300MHz, CDCl;): 6 ppm = 0.55-0.58(4H, m), 1.33-1.41(1
H, m), 2.10(3H, s), 2.22(3H, s), 4.03-4.16(2H, m), 6.94(1H, d, J = 2
.7THz), 7.11(1H, dd, J = 2.1Hz, J = 8.4Hz), 7.34(1H, d, J = 8.4Hz),

7.76(1H, s), 7.96(1H, d, J = 2.1Hz), 8.22(1H, dd, J = 1.2Hz, /= 2.1
Hz),

1-171

'H NMR (300MHz, CDCl;): § ppm = 1.21(3H, t, J = 8.4Hz), 2.15(3
H, s), 2.40-2.60(2H, m), 3.82(3H, s), 6.88(1H, d, J = 2.THz), 7.18(1
H, dd, /= 2.1Hz, J = 8.4Hz), 7.40(1H, d, J = 8.4Hz), 7.75(1H, s),

7.96(1H, d, J = 2.1Hz), 8.23(1H, dd, J = 1.2Hz, J = 2.1Hz),

1-176

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.07(3H, s), 2.20(3H, s), 3.50(
3H, s), 5.46-5.50(2H, m), 6.90(1H, s), 7.11(1H, dd, J = 2.1Hz, J =
8.4Hz), 7.32(1H, d, J = 8.4Hz), 7.79(1H, s), 7.95(1H, s), 8.20(1H, s)

o

1=181

'"H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.40(3H, t, J = 8.4Hz), 2.09(3
H, s), 2.20(3H, s), 4.20-4.32(2H, m), 6.91(1H, s), 7.12(1H, dd, J =

2.1Hz, J = 8.4Hz), 7.33(1H, d, J = 8.4Hz), 7.75(1H, s), 7.95(1H, s),
8.20(1H, s),

1-182

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.07(3H, s), 2.20(3H, s), 3.37(
3H, s), 3.78-3.81(2H, m), 4.38-4.45(2H, m), 6.90(1H, s), 7.11(1H, dd
, J = 2.1Hz, J = 8.4Hz), 7.34(1H, d, J = 8.4Hz), 7.77(1H, s), 7.95(1
H, s), 8.20(1H, s),

1-185

'H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 2.18(3H, s), 3.76(3H, s), 3.88(
3H, s), 4.83-4.95(2H, m), 7.01(1H, s), 7.11(1H, d, J = 8.0Hz), 7.31(
1H, d, J = 8.0Hz), 7.91(1H, s), 7.95(1H, s), 8.25(1H, s).

1-187

'H NMR (500MHz, CDCl;): 8 ppm = 2.10(3H, s), 2.21(3H, s), 2.30(
3H, s), 5.20(1H, d, / = 13.0Hz), 5.27(1H, d, J = 13.0Hz), 6.90(1H,
s), 7.11(1H, d, J = 8.0Hz), 7.33(1H, d, / = 8.0Hz), 7.78(1H, s), 7.96
(1H, =), 8.20(1H, 8);
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2-5

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.22(3H, s), 2.32(3H, s), 3.75(
3H, s), 6.59(1H, br.s), 7.02(1H, d, J = 2.5Hz), 7.17(1H, dd, J = 2.5
Hz, / = 8.0Hz), 7.43(1H, d, J = 8.5Hz), 7.69(1H, d, J = 8.5Hz), 8.1
2(1H, s).

2=8

'H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.22(3H, &), 2.32(3H, 8), 3.74(
3H, s), 7.17(1H, br.s), 7.22-7.24(2H, m), 7.31-7.34(2H, m,) 7.42-7.4
5(2H, m),

2=10

"H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 2.21(3H, s), 2.31(3H, s), 3.73(
3H, s), 7.17(1H, d, J = 3.0Hz), 7.25-7.26(2H, m), 7.30-7.33(1H, m)
7.40(1H, d, J = 8.0Hz), 7.50(1H, d, J = 8.5Hz), 7.64(1H, d, J = 1.0
Hz),

2-11

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.18(3H, s), 2.32(3H, s), 3.74(
3H, s), 5.54(1H, br.s), 6.90(1H, d, J = 2.5Hz), 7.04-7.08(2H, m), 7.
36-7.40(2H, m), 7.45(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 10.0Hz),

'"H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.17(3H, s), 2.31(3H, s), 3.72(
3H, s), 5.73(1H, br.s), 6.86(1H, d, J = 3.0Hz), 7.00-7.04(2H, m), 7.
36(1H, d, J = 8.0Hz), 7.40-7.44(1H, m), 7.69(1H, d, J = 2.5Hz),

2-14

'H NMR (500MHz, CDCl,): § ppm = 2.20(3H, s), 2.30(3H, s), 3.74(
3H, s), 6.97(1H, s), 7.11(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.18(1H, br
.s), 7.39(1H, d, J = 8.5Hz), 7.52(1H, dd, J = 1.5Hz, J = 9.0Hz), 7.7
8(1H, s),

2-61

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.06(3H, s), 2.19(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.86(1H, d, J = 3.0Hz), 6.98(1H, d, J = 8.5Hz),
7.08(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.31(1H, d, J = 8.0Hz), 7.86(1
H, dd, / = 2.5Hz, / = 8.5Hz), 8.38(1H, s),

2-86

'H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 2.23(3H, s), 2.32(3H, s), 3.76(
3H, s), 6.59(1H, br.s), 7.03(1H, d, J = 2.5Hz), 7.16-7.20(1H, m,) 7.
44(1H, d, J = 8.5Hz), 8.23(1H, d, J = 2.0Hz), 8.39(1H, d, J = 2.0Hz
), 9.94(1H, s),

2-88

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.16(3H, s), 2.31(3H, s), 3.73(
8H, =), 8.7T6(1H, br.s), 6.87(1H, 4, J = 3.0Hz), 7.01-7.06(3H, m), 7.
35(1H, d, J = 9,0Hz); 7.53-7.55(2H; m)s

2-89

'"H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 1.25(3H, t, J = 7.5Hz), 2.23(3
H, s), 2.69(2H, q, J = 7.5Hz), 3.75(3H, s), 7.21-7.24(2H, m), 7.30-7
.33(2H, m), 7.43-7.45(2H, m),

201

‘H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 2.21(3H, s), 2.31(3H, s), 3.74(
3H, s), 6.57(1H, br.s), 7.01(1H, d, J = 2.5Hz), 7.15(1H, dd, J = 2.5
Hz, J = 8.0Hz), 7.40(1H, d, / = 8.0Hz), 8.46(2H, s),
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2-100

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.17(3H, s), 2.29(3H, s), 3.70(
3H, s), 6.19(1H, br.s), 6.98(1H, d, J = 3.0Hz), 7.05-7.07(1H, m), 7.
38(1H, d, J = 8.0Hz), 7.87(1H, s), 8.41(1H, s),

2-103

'H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.24(3H, s), 2.30(3H, s), 3.74(
3H, s), 7.04(1H, d, J = 2.0Hz), 7.13(1H, d, J = 8.0Hz), 7.42-7.44(2
H, m), 7.84(1H, d, J = 9.5Hz),

2-104

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.28(3H, s), 2.31(3H, s), 3.74(
3H, s), 7.19(1H, d, J = 3.0Hz), 7.23-7.28(3H, m), 7.35-7.39(1H, m),
7.41-7.44(2H, m),

2-105

'H NMR (500MHz, CDCl,): § ppm = 2.22(3H, s), 2.31(3H, s), 3.74(
3H, s), 7.18-7.22(2H, m), 7.25-7.30(1H, m), 7.33-7.37(2H, m), 7.42(
1H; d, J = 8.6Hz), 7.98(1H; br.s),

2-112

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.05(3H, s), 2.38(3H, s), 3.74(
3H, s), 6.76(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 6.94(1H, d, / = 8.5Hz),
7.00(1H, d, J = 3.0Hz), 7.51-7.54(1H, m), 7.61-7.64(1H, m), 7.66-7.
69(2H, m), 8.01(1H, d, J = 8.0Hz), 8.22(1H, d, J = 3.0Hz),

2-115

'H NMR (500MHz, CDC13): 6 ppm = 2.06(3H, s), 2.20(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.87(1H, d, J = 2.5Hz), 7.09(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.5Hz), 7.32(1H, d, J = 8.5Hz), 8.11(1H, 4, J = 2.0Hz), 8.23(1
H, &.

2-116

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.05(3H, s), 2.20(3H, s), 2.25(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.89(1H, d, J = 3.0Hz), 7.10(1H, dd, / = 2.5Hz,
I = B.5He), T.33(1H, 4, J= 8,5Hz), 817(1H, d. 7= 1.5Hz), 8.47(1
H, 8),

2-117

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.98(3H, s), 2.18(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.89(1H, d, J = 2.5Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.5Hz), 7.28-7.32(2H, m), 7.87(1H, d, / = 8.0Hz),

2~-118

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.03(3H, s), 2.17(3H, s), 2.37(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.79(1H, d, J = 2.5Hz), 6.98-7.05(3H, m), 7.25-
7.30(1H, m), 7.52-7.55(2H, m),

2-120

'"H NMR (500MHz, CDCl;): 8 ppm = 2.02(3H, s), 2.17(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.76(1H, d, J = 2.5Hz), 6.96-7.02(2H, m), 7.29(
1H, d; J = 8.BHz), 7.356(1H; 4, [ = 8.6Hz); T44(1H;, d4d, J= 2.0Hz,
J = 10.0Hz),

2-125

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.05(3H, s), 2.19(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.85(1H, d, J = 2.5Hz), 7.08(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.0Hz), 7.30(1H, d, J = 8.0Hz), 7.93(1H, d, J = 3.0Hz), 8.15(1
H, d, /= 3.0Hz),

2-126

'H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 2.05(3H, s), 2.20(3H, s), 2.25(
3H, s), 3.81(3H, s), 6.87(1H, d, J = 3.0Hz), 7.08(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.0Hz), 7.32-7.34(2H, m), 8.53(1H, s).
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2=129

'‘H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.07(3H, s), 2.17(3H, s), 2.24(
3H, s), 2.29(3H, s), 3.80(3H, s), 6.78(1H, d, J = 2.5Hz), 7.03(1H, d
d, /= 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.27(1H, d, J = 8.0Hz), 7.60(1H, d, J = 2
.0Hz), 7.92(1H, d, J = 2.0Hz).

2-133

‘H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.06(3H, s), 2.21(3H, s), 2.25(
3H, s), 3.81(3H, s), 6.89(1H, d, J = 2.0Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.0Hz,
J = 8.5Hz), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 8.54(1H, d, J = 2.5Hz), 8.81(1
H, d, J = 2.5Hz),

2-134

'H NMR (500MHz, CDCl,): § ppm = 2.04(3H, s), 2.20(3H, s), 2.27(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.83(1H, d, J = 2.5Hz), 7.07(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.5Hz), 7.35(1H, d, J = 8.0Hz), 7.90(1H, s), 8.35(1H, s),

2-135

‘H NMR (500MHz, CDCly): § ppm = 2.05(3H, s), 2.17(3H, s), 2.24(
3H, s), 3.80(3H, s), 6.84(1H, d, J = 2.0Hz), 7.07(1H, dd, J = 2.0Hz,
J = 8.0Hz), 7.29(1H, d, / = 8.0Hz), 7.86(1H, d, J = 2.5Hz), 7.98(1
H, d, J = 2.5Hz),

2-149

'H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.24(3H, s), 2.34(3H, s), 3.31(
3H, s), 3.47(3H, s), 3.74(3H, s), 4.58-4.61(1H, m), 4.70-4.73(1H, m)
, 5.17(2H, s), 6.99-7.03(1H, m), 7.10-7.15(1H, m), 7.30-7.36(1H, m),
7.94(1H, s), 8.08(1H, s), 8.15(1H, m),

2-160

'H NMR (300MHz, CDCl;): & ppm = 1.21(3H, t, J = 8.4Hz), 2.16(3
H, &), 2.62-2.39(2H, i), 3.85(3H, =), 7.11(1H, s), 7.23~7.27(1H, m),
7.35-7.44(4H, m), 7.77(1H, s),

2-164

'H NMR (300MHz, CDCly): 6 ppm = 2.13(3H, s), 2.26(3H, s), 3.85(
3H; s); 7.15(1H, 8). 7.22-7.26 (1H, m), 7.26-7.87(3H, m), 7.44(1H, d
s JF = 2AH%), T.IT1H, 8)

2~172

'H NMR (300MHz, CDCl;): & ppm = 1.39-1.43(6H, m), 2.08(3H, s),
2.20(3H; s), 5.832(1H, ¢; J = 6.6Hz), 7.15(1H, s), 7.22-7.37(4H, m),
T.41(1H, d, J = 2.1Hz), 7.82(1H, s).

2-190

'H NMR (300MHz, CDCl,): & ppm = 1.15-1.28(9H, m), 2.06(3H, s),
2.24(3H, s), 2.38-2.60(2H, m), 3.36-3.50(4H, m), 3.81(3H, s), 6.84(1
H, d, /= 2.7Hz), 7.17(1H, dd, J = 2.7Hz, J = 8.7THz), 7.38(1H, d, J
= 8.7Hz), 7.81(1H, d, J = 1.8Hz), 8.01(1H, d, / = 2.4Hz).

2=193

'H NMR (500MHz, CDCly): é ppm =2.21(3H, s), 2.32(3H, s), 3.73(3
H, s), 6.88(1H, d, J = 10.0Hz), 7.01(1H, d, J = 2.5Hz), 7.12(1H, dd,
J = 2.3Hz, J = 8.3Hz), 7.36(1H, d, J = 8.5Hz), 7.54(1H, s), 7.74(1
H, d, / = 10.0Hz),

2-194

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm =2.23(3H, s), 2.32(3H, s), 3.75(3
H, s), 6.42(1H, brs), 7.02(1H, d, J = 3.0Hz), 7.15(1H, dd, J = 2.3Hz
, J = 8.3Hz), 7.44(1H, d, J = 7.0Hz), 8.37(1H, s), 8.53(1H, s),
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2-195

'H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm =2.05(3H, s), 2.20(3H, s), 2.20(3
H, s), 3.81(3H, s), 6.89(1H, d, J = 2.5Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.3Hz,
J = 7.5Hz), 7.34(1H, d, / = 8.0Hz), 8.38(1H, s), 8.46(1H, s),

2-198

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm =2.25(3H, s), 2.32(3H, s), 3.76(3
H, s), 6.26(1H, brs), 7.13(1H, d, J = 3.0Hz), 7.46(1H, d, J = 8.5Hz,
J = 8.3Hz), 7.70(1H, d, J = 8.5Hz), 8.05(1H, d, ] = 8.0Hz), 9.40(1
H, sl

3-27

‘H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.26(6H, br.s), 3.55(3H, s), 3.
76(3H, s), 7.10(1H, d, J = 2.5Hz), 7.18-7.21(1H, m), 7.35-7.37(1H,
m), 7.58-7.59(2H, m), 8.04(1H, s), 8.68(1H, s).

3-35

'H NMR (500MHz, CDCl;): 8 ppm = 1.14(3H, t, J = 7.5Hz), 2.23(3
H, s), 2.36(3H, s), 3.82(3H, s), 4.11(2H, m), 7.06(1H, d, J = 2.5Hz),
7.22(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.34(1H, d, J = 8.0Hz), 7.60(1
H, dd, / = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.73(1H, d, J = 9.5Hz), 8.03(1H, d, J
= 2.5Hz), 8.65(1H, s),

3-37

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 0.78-0.92(4H, m), 1.59-1.63(1
H, m), 2.21(3H, s), 2.25(3H, s), 3.80(3H, s), 7.00(1H, d, J = 3.0Hz),
7.21(1H, dd, J = 2.8Hz, J = 8.5Hz), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(1
H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.5Hz), 7.70(1H, d, J = 8.5Hz), 8.03(1H, d, /
= 2.5Hz), 8.65(1H, s),

339

"H NMR (500MHz, CDCl;): § ppm = 2.22(3H, s), 2.30(3H, s), 3.31
-3.46(4H, m), 3.81(3H, s), 7.06(1H, br.s), 7.23-7.25(1H, m), 7.34(1H,
d, J = 8.5Hz), 7.60(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.72(1H, d, J =
9.0Hz), 8.04(1H, d, J/ = 2.0Hz), 8.65(1H, s),

3-40

'"H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.26(3H, s), 2.34(3H, s), 3.34(
3H, 8) 3. 758H, &), 4.63(1H, 4, J = §.5kH). 4.85(1H. 4, J= 5.5Hz),
7.09(1H, d, J = 2.5Hz), 7.18(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.0Hz), 7.36(1
H, d, / = 8.5Hz), 7.57-7.63(2H, m), 8.03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.68(1H
; Sl

3-43

'"H NMR (500MHz, CDCl,): § ppm = 2.24(3H, s), 2.26(3H, s), 2.27(
3H, s), 3.75(3H, s), 3.83(3H, s), 7.04(1H, d, J = 2.0Hz), 7.12(1H, d
d, /= 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.29(1H, d, J = 8.5Hz), 7.52(1H, d, J = 9
.0Hz), 7.56-7.59(1H, m), 7.74(1H, s), 8.02(1H, d, J = 2.5Hz), 8.58(1
H, 8);

3-44

"H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.09-1.31(3H, m), 2.17-2.25(3
H, m), 2.26-2.37(3H, m), 3.66-3.77(6H, m), 5.67-5.93(1H, m), 7.02-7
.31(2H, m), 7.36-7.42(1H, m), 7.54-7.59(2H, m), 8.04(1H, d, /= 1.0
Hz), 8.68(1H, s),
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3-46

'H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.21(3H, s), 2.26(3H, s), 2.38
-2.49(2H,m), 2.60(2H, br.t, J = 6.5Hz), 3.62(3H, s), 3.81(3H, s), 6.9
8(1H, d, J = 3.0Hz), 7.18-7.21(1H, m), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(
1H, d, J = 9.0Hz), 7.66(1H, d, J = 9.0Hz), 8.04(1H, d, / = 2.5Hz),

8.67(1H, s).

3-47

'"H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 2.13(6H, s), 3.58(1H, d, J =1
5.0Hz), 3.64(1H, d, J = 15.0Hz), 3.79(3H, s), 6.99-7.01(3H, m), 7.19
-7.30(6H, m), 7.49-7.55(2H, m), 8.03(1H, d, J = 1.5Hz), 8.67(1H, s)

3-48

"H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.20(3H, s), 2.24(3H, s), 3.82(
3H, s), 4.64(2H, s), 6.57-6.59(2H, m), 6.96(1H, t, / = 8.0Hz), 7.04(1
H, d, J = 2.0Hz), 7.18-7.25(3H, m), 7.39(1H, d, J = 8.0Hz), 7.44-7.
48(2H, m), 8.01(1H, d, J = 1.5Hz), 8.68(1H, s),

3-49

'"H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.23(3H, s), 2.24(3H, s), 3.82(
3H, s), 5.90(1H, d, J = 11.0Hz), 6.06(1H, dd, / = 11.0Hz, J = 17.0

Hz), 6.40(1H, d, J = 17.0Hz), 7.00(1H, d, J = 2.5Hz), 7.18(1H, dd,

J = 2.5Hz, J/ = 8.0Hz), 7.32(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.5
Hz, J = 9.0Hz), 7.68(1H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1H, d, J = 1.5Hz), 8.6
UH, s).

3-52

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.22(3H, s), 2.29(3H, s), 3.85(
3H, s), 7.00001H, d, J = 2.0Hz), 7.23(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.0Hz),
7.36(1H, d, J = 8.5Hz), 7.60(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.67(1
H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1H, d, J = 2.5Hz), 8.67(1H, s).

3-54

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.23(3H, s), 2.26(3H, s), 3.82(
3H, s), 6.15(1H, d, J = 9.0Hz), 6.75(1H, d, J = 9.0Hz), 7.01(1H, d,
J = 2.0Hz), 7.19(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H, d, J = 8.5
Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 9.0Hz), 7.68(1H, d, / = 9.0Hz), 8.
03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.64(1H, s),

3-55

'H NMR (5600MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.22(3H, s), 2.30(3H, s), 3.27(
3H, s), 3.43-3.47(2H, m), 3.81(3H, s), 4.18-4.22(2H, m), 7.07(1H, d,
J = 2.5Hz), 7.23(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.34(1H, d, J = 8.
5Hz), 7.60(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.74(1H, d, J = 8.5Hz), 8
.03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.65(1H, s),

3-56

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 0.84(3H, t, J = 7.5Hz), 1.44-1
.51(2H, m), 2.22(3H, s), 2.28(3H, s), 2.66-2.75(2H, m), 3.81(3H, s),
7.04(1H, d, J = 2.5Hz), 7.22(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H
, d, J = 8.6Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.74(1H, d, J
= 9.0Hz), 8.03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.65(1H, s),
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3-57

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.24(3H, s), 2.38(3H, s), 3.83(
3H, s), 6.81-6.84(2H, m), 6.89-6.99(2H, m), 7.13(1H, d, J = 2.5Hz),
7.28(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.39(1H, d, / = 8.5Hz), 7.48(2
H, br.s), 8.02(1H, s), 8.67(1H, s),

3-58

'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.22(3H, s), 2.30(3H, s), 3.81(
3H, s), 4.49-4.56(2H, m), 5.15-5.18(2H, m), 5.67-5.76(1H, m), 7.06(
1H, d, J = 2.5Hz), 7.23(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.34(1H, d,
J = 8.0Hz), 7.59(1H, d, J = 9.0Hz), 7.72(1H, d, J = 8.5Hz), 8.03(1H
, d, /= 2.5Hz), 8.65(1H, s).

3-59

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.23(3H, s), 2.32(3H, s), 3.46
-3.52(2H, m), 3.82(3H, s), 4.28(2H, t, J = 5.5Hz), 7.07(1H, d, J = 2
.5Hz), 7.23-7.25(1H, m), 7.35(1H, d, J = 8.5Hz), 7.60(1H, dd, J = 2.
OHz, J = 9.0Hz), 7.73(1H, d, J = 8.5Hz), 8.04(1H, d, / = 2.0Hz), 8.
65(1H, s),

3-60

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 1.11(3H, d, / = 6.0Hz), 1.14(3
H, 4, J = 6.5Hz), 2.23(3H, s), 2.31(3H, s), 3.81(3H, s), 4.70~4.78(1
H, m), 7.07(1H, d, J = 2.0Hz), 7.22(1H, dd, J = 3.0Hz, J = 8.0Hz),
7.33(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.73(1H
, d, /= 8.5Hz), 8.03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.64(1H, s),

3-61

'H NMR (500MHz, CDCl;): § ppm = 0.59-0.98(13H, m), 1.23-1.39(
2H, m), 1.51-1.86(3H, m), 2.22-2.23(3H, m); 2.30(3H; s), 3.82(3H, ©)
; 4.37-4.456(1H, m), 7.07-7.11(1H, m), 7.20-7.25(1H, m), 7.32(1H, d,
J = 8.0Hz), 7.57-7.61(1H, m), 7.75(1H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1H, d,

J = 2.5Hz), 8.64(1H, s),

3-62

'"H NMR (500MHz, CDCly): 6 ppm = 2.25(3H, s), 2.30(3H, s), 3.84(
3H, s), 6.83-6.85(2H, m), 7.15(1H, d, J = 2.0Hz), 7.23-7.30(4H, m),
7.38(1H, d, J = 8.5Hz), 7.47(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.53(1
H, d, / = 8.5Hz), 8.02(1H, d, / = 2.5Hz), 8.68(1H, s),

3-63

'H NMR (500MHz, CDCl;): 8 ppm = 2.04(3H, s), 2.24(3H, s), 3.80(
3H, s), 6.96(1H, br.s), 7.26-7.38(6H, m), 7.40-7.44(1H, m), 7.54(1H,
dd, J = 2.5Hz, J = 9.0Hz), 7.66(1H, d, J = 9.0Hz), 8.04(1H, d, J =
2.5Hz), 8.70(1H, s),

3-64

'H NMR (5600MHz, CDCl;): 8 ppm = 2.23(3H, s), 2.31(3H, s), 2.50(
1H, t, J = 2.5Hz), 3.82(3H, s), 4.57-4.64(2H, m), 7.05(1H, d, J = 3.
OHz), 7.22(1H, d, J = 8.0Hz), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7.60(1H, dd,
J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.74(1H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1lH, d, J = 2.5H
z), 8.65(1H, s),
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No.

IH-NMR 6 ppm ( Solvent : CDCIl, )

3-65

'"H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.23(3H, s), 2.28(3H, s), 2.76(
3H, s), 2.77(3H, s), 3.80(3H, s), 7.05(1H, d, J = 2.0Hz), 7.20(1H, d
d, /= 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H, d, J = 8.5Hz), 7.60(1H, dd, J =

2.5Hz, J/ = 9.0Hz), 7.68(1H, d, / = 9.0Hz), 8.04(1H, d, / = 2.0Hz),

8.64(1H, s).

3-67

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.20-2.33(6H, m), 2.97-3.03(3
H, m), 3.13-3.24(3H, m), 3.81-3.83(3H, m), 6.96-7.33(3H, m), 7.58-7
.73(2H, m), 8.04-8.05(1H, m), 8.64-8.65(1H, m),

9=11

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.98(3H, s), 2.40(3H, s), 2.53(
3H, s), 3.78(3H, s), 6.98(1H, d, J = 8.0Hz), 7.06-7.12(4H, m), 7.50-
7.52(2H, m), 7.58(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.69(1H, d, J = 9.
OHz), 8.05(1H, d, / = 2.0Hz), 8.66(1H, s),

3-75

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.26(3H, s), 2.33(3H, s), 3.33(
3H, s), 3.47(2H, t, J = 4.0Hz), 3.60-3.67(2H, m), 3.75(3H, s), 4.72(1
H, d, / = 6.0Hz), 4.93(1H, d, J = 6.0Hz), 7.09(1H, br.s), 7.17-7.19(
1H, m), 7.35(1H, d, J = 8.5Hz), 7.56-7.59(1H, m), 7.66(1H, d, J = 9
.0Hz), 8.03(1H, d, J = 2.5Hz), 8.67(1H, s),

3-76

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 1.17-1.55(9H, m), 1.67-1.91(4
H, m), 2.16-2.23(3H, m), 2.25-2.38(3H, m), 3.74-3.76(3H, m), 4.39-4
.57(1H, m), 5.67-5.96(1H, m), 7.01-7.25(2H, m), 7.31-7.41(1H, m), 7
.53-7.58(2H, m), 8.03-8.04(1H, m), 8.67-8.68(1H, m),

3-79

'"H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 1.27(3H, t, J = 7.0Hz), 2.24(3
H, s), 2.29(3H, s), 3.83(3H, s), 4.22-4.34(2H, m), 7.05(1H, d, J = 2.
5Hz), 7.22(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7
.60(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.75(1H, d, J = 8.5Hz), 8.03(1H,
d, J = 2.0Hz), 8.64(1H, s),

3-80

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 0.70-0.82(2H, m), 0.97-1.17(4
H, m), 1.38-1.41(2H, m), 1.52-1.58(3H, m), 2.19(2H, dd, J = 2.0Hz,
J = 8.5Hz), 2.21(3H, ), 2.23(3H, s), 8.80(3H, 8), T.08(1H, d, F= 2
.5Hz), 7.21(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.32(1H, d, J = 8.0Hz),

7.60(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7.70(1H, d, /J = 9.0Hz), 8.03(1H
, d, J = 2.5Hz), 8.65(1H, s),

3-81

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.26(3H, s), 2.33(3H, s), 3.52
-3.59(2H, m), 3.73(2H, t, J = 6.0Hz), 3.75(3H, s), 4.73(1H, d, J = 6
.0Hz), 4.96(1H, d, J = 6.0Hz), 7.10(1H, d, J = 2.5Hz), 7.20(1H, dd,
J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.37(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.5
Hz, / = 9.0Hz), 7.65(1H, d, / = 9.0Hz), 8.04(1H, d, / = 2.0Hz), 8.6
8(1H, s),
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3-82

'H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.22(3H, s), 2.28(3H, s), 3.00(
1H, s), 3.82(3H, s), 7.02(1H, d, J = 2.5Hz), 7.23(1H, dd, J = 2.5Hz,
J = 8.5Hz), 7.36(1H, d, J = 8.5Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.
5Hz), 7.74(1H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1H, d, J = 2.5Hz), 8.66(1H, s),

3-87

'"H NMR (500MHz, CDCl;): 8 ppm = 1.69-1.73(3H, m), 2.22-2.23(3
H, m), 2.31-2.32(3H, m), 3.82-3.83(3H, m), 6.18-6.25(1H, m), 7.04-7
.06(1H, m), 7.21-7.24(1H, m), 7.33-7.36(1H, m), 7.59-7.62(1H, m), 7
.72-7.76(1H, m), 8.03-8.04(1H, m), 8.64-8.54(1H, m),

3-90

'H NMR (500MHz, CDCl;y): § ppm = 2.22(3H, s), 2.28(3H, s), 3.48
-3.56(2H, m), 3.81(3H, s), 4.18-4.26(2H, m), 4.43(2H, s), 7.08(1H, d
, J = 2.5Hz), 7.18-7.33(7TH, m), 7.55(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 9.5Hz),
7.72(1H, d, J = 9.5Hz), 8.02(1H, d, J = 2.0Hz), 8.60(1H, s),

3-98

‘H NMR (500MHz, CDCl;): & ppm = 2.22(3H, s), 2.30(3H, s), 3.33(
1H, 5), 3.45-3.48(2H, m), 3.50-3.53(2H, m), 3.54-3.57(2H, m), 3.81(
3H, s), 4.19-4.22(2H, m), 7.07(1H, d, J = 2.5Hz), 7.21-7.24(1H, m),
7.34(1H, d, J = 8.0Hz), 7.59-7.62(1H, m), 7.74(1H, d, / = 9.0Hz),

8.03(1H, d, J = 2.5Hz), 8.65(1H, s),

3-99

'H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 2.23(3H, s), 2.31(3H, s), 3.72(
2H, t, J = 4.5Hz), 3.81(3H, s), 4.00(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 7.0H2z),
4.07-4.11(1H, m), 4.26-4.29(2H, m), 6.34(1H, dd, J = 7.0Hz, J = 14.
OHz), 7.07(1H, d, J = 2.0Hz), 7.22(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 8.5Hz), 7
.34(1H, d, J = 9.0Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.0Hz), 7.73(1H,
d, /= 9.5Hz), 8.03(1H, d, J = 2.5HZ)_, 8.65(1H, s),

3-100

'H NMR (500MHz, CDCl,): 8 ppm = 2.01(3H, s), 2.23(3H, s), 2.32(
3H, s), 2.47-2.59(2H, m), 3.82(3H, s), 4.20(2H, t, J = 7.0Hz), 7.07(1
H, d, J = 2.5Hz), 7.23-7.25(1H, m), 7.34(1H, d, J = 8.5Hz), 7.60(1H
, dd, J = 2.0Hz, J = 9.5Hz), 7.74(1H, d, J = 9.0Hz), 8.03(1H, d, J

= 2.5Hz), 8.65(1H, s),

3-101

'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = [-0.06]-[-0.03](2H, m), 0.34-0
.39(2H, m), 0.47-0.55(1H, m), 1.38(2H, q, J = 6.5Hz), 2.23(3H, s), 2
.30(3H, s), 3.80(3H, s), 4.10-4.15(2H, m), 7.07(1H, d, J = 2.5Hz), 7.
22(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.33(1H, d, J = 8.0Hz), 7.59(1H,
dd, J = 2.5Hz, J = 9.0Hz), 7.74(1H, d, J = 8.5Hz), 8.03(1H, d, J =
2.5Hz), 8.64(1H, s),

3-102

"H NMR (500MHz, CDCly): & ppm = 0.78(6H, d, J = 7.5Hz), 1.77-
1.85(1H, m), 2.23(3H, s), 2.30(3H, s), 3.81(3H, s), 3.84(2H, d, / = 6
{Hz), T.OTIH, 4, J = 3.0Hz), 7.21-7.24(1H, m), 7.33(1H, 4, J= 8.5
Hz), 7.59(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 7.73(1H, d, J = 8.5Hz), 8.
03(1H, d, J = 2.0Hz), 8.64(1H, s),
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3-105 'H NMR (500MHz, CDCl,): 6 ppm = 2.27(3H, s), 2.29(3H, s), 3.84(
3H, s), 7.04-7.06(1H, m), 7.08(1H, d, J = 2.5Hz), 7.10-7.13(1H, m),
T.2801H. d; J= 85H%)., T4A9%1H, 4, J= 9.0Hz). 7.54(1H. d; J = 2.
5Hz), 7.55-7.58(1H, m), 7.77(1H, dd, J = 1.0Hz, J = 4.0Hz), 8.10(1

H, d, J = 2.0Hz), 8.58(1H, s),

3~-106 'H NMR (500MHz, CDCl;): 6 ppm = 2.27(3H, s), 2.29(3H, s), 3.86(
3H, s), 7.07(1H, d, J = 2.5Hz), 7.10(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz),
7.28(1H, d, J = 8.5Hz), 7.29-7.33(1H, m), 7.45(1H, d, J = 9.5Hz),

7.55(1H, dd, J = 2.0Hz, J = 9.5Hz), 8.01(1H, d, J = 2.0Hz), 8.13-8.
16(1H, m), 8.59(1H, s), 8.76(1H, dd, J = 1.5Hz, J = 5.0Hz), 9.11(1H
s dy J= 2.0Hz),

3-108 'H NMR (500MHz, CDCl;): &6 ppm = 0.88(3H, t, J = 7.0Hz), 1.28-1
.33(2H, m), 1.48-1.53(2H, m), 2.22(3H, s), 2.25(3H, s), 3.35-3.49(6H
, m), 3.82(3H, s), 4.16(2H, d, J = 2.5Hz), 7.00(1H, d, J = 2.5Hz), 7
JI9(1H, dd; J= 2.5Hz, J = 9.0Hz), 1.33(1H, d, J= 9.0Hz), 7.60(1H,
dd, J = 2.6Hz, J = 9.0Hz), 7.73(1H, d, J = 9.0Hz), 8.04(1H, d, J =
2.5Hz), 8.66(1H, s),

3-110 'H NMR (500MHz, CDCl,): & ppm = 2.26(3H, s), 2.28(3H, s), 3.84(
3H, s), 7.07(1H, d, J = 2.0Hz), 7.11(1H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz),
7.25-7.29(2H, m), 7.39-7.41(1H, m), 7.49(1H, d, J = 8.5Hz), 7.55(1
H, dd, J = 2.5Hz, J = 8.5Hz), 8.02(1H, d, / = 2.5Hz), 8.09-8.10(1H.
m), 8.59(1H, s),

A continuacion se describen ejemplos de prueba de la presente invencion.
EJEMPLO DE PRUEBA 1

Se coloco tierra de campo de tierra alta en una maceta de 1/300,000 y se
sembraron semillas de diversas plantas. Cuando las respectivas plantas alcanzaron
cierta edad fenolégica (leaf stage) ((1)) Pasto dentado (Echinochloa crus-galli L.): 0,5 a
2,9 edad fenoldgica, (2) Pasto cangrejo (Digitaria sanguinalis L.): 0,5 a 3,0 edad
fenoldgica, (3) Almorejo (Setaria viridis L.): 0,5 a 3,2 edad fenolégica, (4) Avena fatua
(Avena fatua L.): 0,4 a 1,2 edad fenoldgica, (5) Raigras italiano (Lolium multiflorum
Lam.): 0,4 a 2,0 edad fenoldgica, (6) Abrebujo (Amaranthus retroflexus L.): etapa de
cotiledén a 2,2, edad fenoldgica, (7) arroz (Oryza sativa L.): 0,2 a 2,7 edad fenoldgica,
(8) maiz ( Zea mays L.): 1,7 a 3,6 edad fenoldgica, (9) trigo (Triticum aestivum L.): 1,3 a
2,3 edad fenoldgica, (10) soja (Glycine max Merr.): etapa primaria de la hoja) los polvos
humectables o los concentrados emulsionables de los compuestos de la presente
invencion preparados de acuerdo con un método de preparacién convencional, se
pesaron para alcanzar las cantidades prescritas del principio activo y se diluyeron con
agua en una cantidad correspondiente a 1,000 litros por 1 hectarea (que contenia 0,1
% de volumen de un esparcidor agricola (tensioactivo WK fabricado por MARUWA
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BIOCHEMICAL Co., Ltd.)), y las soluciones de spray asi preparadas se aplicaron para

el tratamiento foliar mediante un spray pequeiio.

En el dia 14, después de la aplicacion, se observo visualmente el estado de
crecimiento de las plantas respectivas, y se evaluo el efecto herbicida por una tasa de
inhibicién de crecimiento (%) de O (equivalente al area no tratada) a 100 (muerte

completa). Los resultados se muestran en la Tabla 5.
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Tabla 5
Compuesto Cfflnti‘df’:ld de. Tasa de inhibicion de crecimiento (%)

principio activo Pasto _ | Avena | Raigras . ] . )
o, gha Pasto dentado cangrejo Almorejo catua | italiano Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja
1-1 31 100 95 99 98 98 10 80 90 65
1-2 31 100 99 99 95 99 0 10 95 20
1-3 31 100 99 100 98 98 0 75 99 15 15
1-4 31 99 95 100 99 95 10 20 93 10 35
1-10 31 70 90 90 20 0 0 0 60 0 20
1-13 31 100 95 100 75 70 40 88 20
1-14 31 98 93 98 95 85 80 70 0
1-40 31 100 99 100 98 100 40 80 100 |93 10
1-41 31 100 99 100 99 100 10 80 98 98 0
1-42 31 100 100 100 100 100 10 88 100 | 100 10
1-45 31 100 100 100 100 100 10 99 100 |99 10
1-46 31 100 100 100 100 99 30 80 98 98 0
1-59 31 100 100 100 99 98 0 40 98 93 0
1-62 31 100 100 100 99 98 0 88 100 |90 0
1-65 31 99 100 100 98 98 0 60 98 10 0
1-95 31 100 100 100 99 95 0 80 100 |45 0
1-98 31 88 30 60 65 78 0 0 80 20 10
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1-130 31 100 99 99 98 93 0 30 95 80

1-131 31 100 100 93 93 83 0 30 80 60

1-132 31 100 100 100 98 98 0 88 99 98 20
1-133 31 88 0 30 40 0 0 0 0 0 0
1-134 31 98 99 100 99 98 0 88 93 98

1-135 31 100 99 100 100 100 0 90 98 100

1-136 31 100 98 100 98 98 0 25 99 90 0
1-137 31 100 75 80 93 93 0 85 95 85 15
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Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) —

principio activo Pasto ~ | Avena | Raigras . i ) )
o, gha Pasto dentado cangreio Almorejo tatua | italiano Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja
1-138 31 100 85 60 90 70 0 83 83 30
1-139 31 100 80 60 88 98 20 50 45 15
1-142 31 90 88 40 85 20 20 15 50 20 40
1-144 31 30 10 60 10 0 0 20 10 0 20
1-145 31 93 90 70 40 20 0 0 40 50 35
1-146 31 98 90 93 88 70 0 0 75 85 10
1-149 31 100 98 100 85 83 10 70 50 20 0
1-150 31 100 100 100 100 100 0 88 95 99
1-151 31 99 99 95 95 83 30 65 35 10
1-152 31 100 99 100 100 99 0 85 90 88 30
1-157 31 100 100 100 100 99 0 80 100 |93 20
1-162 31 100 100 100 100 99 0 93 98 99 0
1-163 31 100 100 100 100 99 0 75 100 |60
1-165 31 100 100 100 100 100 0 83 100 |95
1-166 31 95 99 100 93 30 0 10 98 10 15
1-167 31 98 99 100 98 93 0 35 100 |40 10
1-169 31 90 95 99 90 90 20 10 98 0 0
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1-170 31 95 99 98 40 30 10 40 99 0 0
1-171 31 100 100 100 100 100 0 85 100 |83 0
1-173 31 100 100 100 100 95 60 99 35 0
1-174 31 100 100 100 100 93 20 100 |75 0
2-2 31 70 70 75 10 10 20 0 10 0 0
2-3 31 85 15 85 35 20 0 10 10 30 10
2-5 31 100 99 100 95 95 20 85 75 40 0
2-7 31 100 99 100 98 100 50 100 |10 98

2-8 31 100 100 99 65 83 0 15 10 25

2-10 31 99 40 99 10 10 0 0 0 10 30
2-59 31 99 83 83 95 90 0 90 90 40 0
2-60 31 88 85 75 50 40 0 50 50 0 0
2-61 31 99 78 95 98 93 0 90 95 95 0
2-63 31 100 98 100 100 100 0 90 100 |95 0




Tabla 5 (continuacion)

69

Compuesto Cfflnti‘df’:ld de. Tasa de inhibicion de crecimiento (%)

principio activo Pasto ~ | Avena | Raigras . ] ) )
o, gha Pasto dentado cangreio Almorejo tatua | italiano Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja
2-83 31 99 98 99 88 80 0 60 10
2-84 31 99 100 100 99 93 0 90 0
2-89 31 95 65 93 0 20 0 10 30 0 20
2-90 31 90 0 75 0 10 0 0 0 20 0
2-92 31 80 30 10 50 78 20 0 80 0 0
2-93 31 100 99 100 30 88 20 0 95 10
2-94 31 100 0 100 40 20 0 0 0 0
2-101 31 75 85 88 70 50 0 0 80 0 20
2-104 31 85 60 70 35 30 10 10 10 20 10
2-105 31 90 95 90 75 80 35 65 25 25
2-108 500 100 85 95 50 10 93 10 50 20
2-112 500 99 98 100 90 90 20 93 93 80 0
2-114 31 98 10 80 83 80 0 10 75 25
2-115 31 100 95 98 100 98 20 78 98 83
2-116 31 100 100 100 100 100 90 100 |99 10
2-118 31 85 40 60 88 70 80 20 50 10
2-121 31 100 98 100 98 98 20 90 20 78 0
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2-122 31 100 90 95 60 75 0 85 60 40
2-123 31 90 10 83 10 0 50 0 90 0
2-124 31 85 80 80 0 0 30 0 0 0

2-125 31 100 90 50 90 93 0 70 90 50

2-126 31 100 100 100 100 100 93 100 |99 20
2-127 31 100 30 100 90 78 70 0 100 0
2-128 31 85 83 75 88 93 0 45 75 60 0
2-131 31 85 65 98 50 78 10 10 40 45 10
2-132 31 90 50 80 90 78 - 40 0 70 30
2-135 31 93 90 95 90 95 0 80 93 88

2-138 31 90 65 65 20 20 0 35 15 10

2-139 31 90 98 90 98 98 0 98 65 95 10
2-142 500 100 83 90 50 0 0 80 20 50 25
2-146 500 99 95 95 80 20 0 75 85 50 10
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Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) —

principio activo Pasto ~ | Avena | Raigras . i ) )
o, gha Pasto dentado cangreio Almorejo tatua | italiano Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja
2-150 31 100 60 98 50 98 0 30 30 75
2-152 31 85 20 85 0 35 0 78 0 75
2-154 31 80 10 60 0 10 0 0 0 0 10
2-155 31 78 40 60 0 10 0 0 10 25 0
2-156 31 98 93 98 10 30 0 0 0 0 0
2-158 31 100 93 98 65 65 0 60 0 93 0
2-159 31 100 100 100 100 100 0 100 | 100 |99 35
2-160 31 100 100 100 100 100 0 100 | 100 |99 30
2-161 31 100 83 100 99 99 40 99 90 85 0
2-162 31 100 100 99 100 100 10 100 |90 99 0
2-163 31 100 95 100 75 88 0 35 80 10 35
2-164 31 100 100 100 90 95 0 83 90 10 40
2-165 31 100 70 88 0 0 0 25 35 0 25
2-166 31 100 88 100 40 99 20 88 80 10 30
2-167 31 100 99 100 45 80 60 90 25 30
2-169 31 100 100 100 88 85 83 98 85 40
2-171 31 99 90 93 0 30 0 25 80 0 30
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2-172 31 100 98 99 40 35 30 98 10 40
2-173 31 99 95 88 35 90 85 65 75 0
2-174 31 100 93 93 88 95 - 93 95 93 0
2-175 31 98 98 99 10 50 0 0 95 0 10
2-176 31 100 99 100 25 85 0 10 80 0 0
2-177 31 100 100 99 98 98 0 65 83 90 30
2-178 31 100 100 100 95 98 0 15 83 75 0
2-179 31 88 98 100 0 0 0 0 75 10

2-181 31 100 99 100 83 93 0 10 70 35

2-183 31 95 98 98 95 98 0 90 50 90 30
2-184 31 95 95 99 30 35 0 60 40 10 30
2-185 31 93 85 88 0 0 10 20
2-186 31 90 99 99 25 0 98 15
2-193 31 70 90 93 0 0 0 0 65 0 0
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Compuesto Cfflnti‘df’:ld de. Tasa de inhibicion de crecimiento (%)

principio activo Pasto ~ | Avena | Raigras . ] ) )
o, gha Pasto dentado cangreio Almorejo tatua | italiano Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja
2-194 31 85 90 90 10 35 0 60 0 10
2-195 31 93 90 93 90 85 40 83 35 30
3-1 31 100 99 100 98 100 50 100 |10 98 0
3-33 31 100 99 100 100 98 0 93 10 100 30
3-34 31 100 95 100 95 99 0 90 15 90 30
3-35 31 100 99 99 100 99 10 95 60 100 25
3-36 31 100 99 99 99 99 0 90 40 99 40
3-37 31 100 99 100 98 99 10 95 45 99 30
3-38 31 100 100 100 98 99 20 80 30 98 25
3-39 31 88 0 95 0 0 0 15 0 0
3-40 31 99 99 99 98 98 85 25 98 10
3-41 31 100 95 99 98 99 20 10 20 99 0
3-42 31 100 20 98 100 95 10 60 30 20 0
3-43 31 100 98 100 98 98 0 80 40 95 10
3-44 31 100 99 100 100 98 85 20 85 10
3-45 31 100 99 99 100 100 98 45 98 25
3-46 31 100 99 100 100 100 20 98 50 98 35
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3-47 31 100 99 100 99 99 0 30 40 98 20
3-48 31 100 98 100 75 95 0 0 25 90 10
3-49 31 99 100 100 98 100 0 50 45 99 20
3-50 31 100 98 100 98 93 0 60 15 99 10
3-51 31 99 100 100 99 99 0 60 60 99 30
3-52 31 100 95 100 20 90 0 70 35 10 20
3-53 31 100 93 95 60 65 0 40 0 0 0

3-54 31 100 98 100 78 95 0 20 30 93 20
3-55 31 98 99 100 99 99 0 90 50 98 30
3-56 31 98 99 100 99 98 0 40 93 30
3-57 31 100 99 100 99 95 0 25 95 25
3-58 31 100 99 100 95 99 0 50 55 98 25
3-59 31 99 98 100 93 93 0 0 0 65 20
3-60 31 99 95 100 98 95 0 10 20 93 10
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Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) —

principio activo Pasto ~ | Avena | Raigras . ) )

Pasto dentado ' Almorejo o Abrebujo | Arroz | Maiz | Trigo | Soja

No. g/ha cangrejo fatua | italiano
3-61 31 0 20 60 0 0 0 0 20 0 0
3-62 31 100 99 99 99 93 0 0 60 90 20
3-63 31 100 98 100 98 90 0 0 40 83 0
3-64 31 98 90 100 83 85 0 0 50 60 0
3-65 31 100 83 99 75 85 0 0 40 98 10
3-66 31 10 20 35 50 40 0 0 25 10
3-67 31 100 95 100 100 99 0 40 50 99
3-68 31 100 95 100 90 83 0 0 20 30
3-69 31 100 95 100 99 99 0 30 20 98
3-70 31 98 88 o8 60 40 0 0 30 0 10
3-71 31 100 90 100 99 98 0 15 0 95 0
3-74 31 93 20 95 25 0 0 0 20 0 0
3-75 31 99 95 99 98 98 0 0 10 95 0
3-76 31 93 30 93 0 10 0 0 0 0 0
3-77 31 100 90 100 60 85 0 0 30 25 0
3-78 31 99 93 o8 40 10 0 0 0 0 0
3-79 31 100 98 100 98 99 0 99 50 93 30
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3-80 31 100 95 99 99 93 25 90 25
3-81 31 99 93 99 95 95 0 25 0
3-82 31 100 98 100 98 98 10 93 35 98 0
3-96 31 100 100 100 98 99 0 95 20 95 0
3-97 31 100 100 100 100 99 0 75 15 95 0




10

15

20

77
EJEMPLO DE PRUEBA 2

La tierra de campo de tierra alta se colocé en una maceta de 1/300,000
hectareas y se sembraron semillas de diversas plantas: (pasto dentado (Echinochloa
crus-galli L.), pasto cangrejo (Digitaris sanguinalis L.), almorejo (Setaria viridis L.),
abrebujo (Amaranthus retroflexus L.), popotalagua o quesillo (Sida spinosa L.), hoja
terciopelo (Abutilon theophrasti MEDIC.), arroz (Oryza sativa L.), maiz (Zea mays L.),
trigo (Triticum aestivum L.), soja (Glycine max Merr.)). El dia después de la siembra, se
pesaron los polvos humectables o los concentrados emulsionables de los compuestos
de la presente invencion preparados de acuerdo con un método de preparacion
convencional, para alcanzar las cantidades prescritas del principio activo y se diluyeron
con agua en una cantidad correspondiente a 1,000 litros por 1 hectarea, seguido de la
aplicacion al suelo con un pequefio spray.

En el dia 14, después de la aplicacion, se observo visualmente el estado de
crecimiento de las plantas respectivas, y se evalud el efecto herbicida por una tasa de
inhibicion de crecimiento (%) de 0 (equivalente al &rea no tratada) a 100 (muerte

completa). Los resultados se muestran en la Tabla 6.



78

Tabla 6

Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) :

principio activo Pasto Hoja

Pasto dentado . Almorejo | Abrebujo | Quesillo _ Arroz | Maiz | Trigo | Soja

No. g/ha cangrejo terciopelo
1-1 31 85 100 100 0 0 0 20 50 0 0
1-2 31 98 98 99 - 30 0 20 20 10 0
1-3 31 100 100 100 0 0 0 80 90 35 0
1-4 31 100 99 98 0 0 0 40 0 0 0
1-14 31 99 83 93 0 0 0 0 0 0 0
1-40 31 100 100 100 0 0 0 60 30 0 0
1-41 31 100 100 100 0 0 0 0 20 0 0
1-42 31 100 100 100 0 0 0 80 40 0 0
1-45 31 100 100 100 0 0 0 30 88 20 0
1-46 31 80 90 99 0 0 0 30 30 0
1-59 31 100 100 99 0 0 0 20 0 0
1-62 31 100 100 99 0 0 0 20 0 0 0
1-65 31 100 100 99 0 0 0 20 0 0 0
1-95 31 100 100 100 0 0 0 50 80 0 0
1-98 31 95 20 30 0 0 0 35 0 0 0
1-132 31 99 93 o8 0 0 0 0 10 0 0
1-149 31 98 99 100 0 0 0 0 0 0 0
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Tabla 6 (continuacion)
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Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) :
principio activo Pasto Hoja
Pasto dentado . Almorejo | Abrebujo | Quesillo _ Arroz | Maiz | Trigo | Soja

No. g/ha cangrejo terciopelo

1-174 31 100 100 100 0 0 0 0 0
2-3 31 50 80 98 0 0 0 20 0
2-5 31 100 100 100 0 0 0 80 65 30 0
2-7 31 99 99 100 0 0 0 40 20 25 0
2-8 31 100 95 100 0 0 0 20 0 0 0
2-10 31 95 50 85 0 0 0 40 30 0 0
2-59 31 75 70 40 0 0 0 0 0 0 0
2-61 31 65 50 98 0 0 0 0 0 0 0
2-63 31 100 100 98 0 0 0 15 0 0 0
2-83 31 99 100 100 100 75 0 30 0 0 0
2-84 31 100 100 100 0 0 0 60 0 0 0
2-89 31 95 30 50 0 0 0 30 0 0 0
2-93 31 100 99 99 0 0 0 0 0 0
2-101 31 78 93 95 0 0 0 20 10 0
2-108 500 100 98 93 0 0 0 93 0 0
2-112 500 100 100 100 0 0 0 70 20 0
2-116 31 100 100 100 0 0 0 0 85 60 0
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Tabla 6 (continuacion)

82

Compuesto Cfflnti‘df’:ld de. Tasa de inhibicion de crecimiento (%)
principio activo Pasto Hoja
Pasto dentado . Almorejo | Abrebujo | Quesillo _ Arroz | Maiz | Trigo | Soja

No. g/ha cangrejo terciopelo

2-162 31 90 20 20 - - 0 0 0 20 0
2-163 31 98 98 99 0 0 0 20 15 20 0
2-164 31 50 98 90 0 0 0 0 0 0 0
2-165 31 99 98 99 0 0 0 70 0 0 0
2-166 31 99 95 100 0 0 0 70 0 0 0
2-167 31 40 99 100 - 0 0 0 0 0
2-169 31 70 98 98 0 0 0 0 0 0
2-171 31 65 30 75 0 0 0 0 0 0
2-172 31 60 30 20 0 0 0 0 0 0
2-173 31 65 80 10 0 0 0 20 10 0 0
2-174 31 20 80 0 0 0 0 0 20 0 0
2-175 31 100 95 99 0 0 0 90 30 0 0
2-176 31 100 o8 99 0 0 0 60 0 0
2-177 31 90 98 90 0 0 0 30 0 0
2-181 31 90 0 40 0 0 0 20 0 0 0
2-194 31 95 83 99 0 0 0 30 40 0 0
2-195 31 98 o8 99 0 0 0 20 0 0 0
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Tabla 6 (continuacion)
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Cantidad de Tasa de inhibicién de crecimiento (%)
Compuesto | = ) :

principio activo Pasto ' ' . Hoja . ' .

Pasto dentado . Almorejo | Abrebujo | Quesillo _ Arroz | Maiz | Trigo | Soja

No. g/ha cangrejo terciopelo
3-59 31 85 0 80 0 0 0 0 0 0 0
3-64 31 98 50 93 0 0 0 0 0 0 0
3-69 31 93 30 95 0 0 0 0 0 0 0
3-79 31 100 95 100 0 0 0 0 0 0 0
3-82 31 99 85 99 0 0 0 0 0 0 0
3-96 31 99 98 85 0 0 0 75 0 0 0
3-97 31 95 93 99 0 0 0 20 0 20 0
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A continuacion se describiran los ejemplos de formulacion de la presente
invencion.
EJEMPLO DE FORMULACION 1
(1) El compuesto de la presente invencion 75 partes en peso
(2) Geropon T-77 (nombre comercial, fabricado por Rhone-Poulenc)

14, 5 partes en peso

(3) NaCl 10 partes en peso
(4) Dextrin 0.5 partes en peso

Los anteriores componentes (1) a (4) se colocan en un granulador de mezcla de
alta velocidad y adicionalmente se le adiciona 20 % de agua, seguido por la
granulacion y secado para obtener granulos dispersos en agua.
EJEMPLO DE FORMULACION 2

(1) Caolin 78 partes en peso
(2) Laveline FAN (nombre comercial, fabricado por DAI-ICHI KOGYO SEIYAKU CO.,
LTD.) 2 partes en peso

(3) Sorpol 5039 (nombre comercial, fabricado por TOHO Chemical Industry Co., Ltd.)
5 partes en peso
(4) Carplex (nombre comercial, fabricado por DSL Japan Co., Ltd.)
15 partes en peso
La mezcla de los componentes (1) a (4) anteriores y el compuesto de la presente
invencion se mezclan en una relacién en peso de 9: 1 para obtener un polvo
humectable.
EJEMPLO DE FORMULACION 3
(1) Hi-Filler No. 10 (nombre comercial, fabricado por Matsumura Sangyo Co., Ltd.)
33 partes en peso
(2) Sorpol 5050 (nombre comercial, fabricado por TOHO Chemical Industry Co., Ltd.)
3 partes en peso
(3) Sorpol 5073 (nombre comercial, fabricado por TOHO Chemical Industry Co., Ltd.)
4 partes en peso
(4) El compuesto de la presente invencién 60 partes en peso
Los anteriores componentes (1) a (4) se mezclan para obtener polvo
humectable.
EJEMPLO DE FORMULACION 4
(1) El compuesto de la presente invencién 4 partes en peso

(2) Bentonita 30 partes en peso
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(3) Carbonata de calcio 61,5 partes en peso
(4) Toxanon GR-31A (nombre comercial, fabricado por Sanyo Chemical Industries Co.,
Ltd.) 3 partes en peso
(5) sulfanato de lignina de calcio 1,5 partes en peso
El componente pulverizado (1) y los componentes (2) y (3) se mezclan

preliminarmente, y luego se afladen y se mezclan los componentes (4) y (5) y el agua.
La mezcla se extruye y se granula, seguido del secado y tamizado para obtener
granulos.
EJEMPLO DE FORMULACION 5
(1) El compuesto de la presente invencion 30 partes en peso
(2) Zeeklite (nombre comercial, fabricado por Zeeklite Co., Ltd.)

60 partes en peso
(3) New Kalgen WG-1 (nombre comercial, fabricado por TAKEMOTO OIL & FAT CO.,

LTD.) 5 partes en peso
(4) New Kalgen FS-7 (nombre comercial, fabricado por TAKEMOTO OIL & FAT CO,,
LTD.) 5 partes en peso

Los componentes (1), (2) y (3) se mezclan y pasan a través de un pulverizador, y
luego se agrega el componente (4). La mezcla se amasa y luego se extruye y se
granula, seguido del secado y tamizado para obtener granulos dispersables en agua.
EJEMPLO DE FORMULACION 6
(1) El compuesto de la presente invencion 28 partes en peso
(2) Soprophor FL (nombre comercial, fabricado por Rhone-Poulenc)

2 partes en peso
(3) Sorpol 335 (nombre comercial, fabricado por TOHO Chemical Industry Co., Ltd.)
1 partes en peso

(4) disolvente IP 1620 (nombre comercial, fabricado por Idemitsu Petrochemical Co.,

Ltd.) 32 partes en peso
(5) Etilenglicol 6 partes en peso
(6) Agua 31 partes en peso

Los componentes anteriores (1) a (6) se mezclan y se pulverizan con una
maguina de molienda en himedo (Dyno-mill) para obtener un concentrado en
suspension a base de agua.

La presente invencion no esta de ningun modo limitada a las modalidades
descritas anteriormente, y son posibles diversas modificaciones dentro del rango

reivindicado de la presente invencion. Ademas, las modalidades que se pueden
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obtener combinando adecuadamente los medios técnicos divulgados respectivamente
en diferentes modalidades, se incluiran en la presente invencion. Ademas, al combinar
los medios técnicos divulgados respectivamente en las respectivas modalidades, es

posible formar una nueva caracteristica técnica.

APLICACION INDUSTRIAL

El compuesto de la presente invencion, realiza una mejora extraordinaria en las
actividades herbicidas contra las plantas indeseadas (maleza) en comparacion con los
compuestos similares convencionales. Ademas, es bastante seguro para las plantas
de cultivo. De este modo, el compuesto de piridazinona de la presente invencion o su
sal, exhibe excelentes efectos herbicidas cuando se utiliza como principio activo de un
herbicida. Su rango de aplicacion cubre varios campos incluyendo campos agricolas
tales como: arrozal, campo seco, campo horticola, campo de morera, etc. y campos no
agricolas tales como bosques de montafia, caminos agricolas, terrenos, sitios de
plantas, etc. Su método de aplicacion también puede ser adecuadamente seleccionado
para su uso, entre el tratamiento del suelo, el tratamiento foliar, el tratamiento de riego,
etc.

La descripcion completa de la Solicitud de Patente Japonesa No. 2016-067797
presentada el 30 de marzo de 2016, incluyendo las especificaciones, las
reivindicaciones, las cifras y el resumen, se incorpora en este documento como

referencia en su totalidad.
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