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DESCRIPCION
1-Aril-3-Iminopirazoles pesticidas

[0001] La presente invencion se refiere a nuevos derivados de arilpirazoles en la posicién 1 que tienen algunas
propiedades valiosas ya sea como pesticidas o como productos intermedios para hacer otros pesticidas. La

5 invencién se refiere ademas a composiciones de dichos compuestos y procedimientos, empleando dichos
compuestos ya sea como productos intermedios para hacer otros pesticidas, o para el control de plagas de
artrépodos, en particular para la aplicacion de dichos compuestos o composiciones en procedimientos uso en
agricultura o proteccion de animales, en particular como pesticidas, para controlar artrépodos.

[0002] WO 87/03781 y EP-A 295117, EP-A 154115 y EP-A 201852 describen pirazoles sustituidos en la posicion
10 con fenilo insecticidas. También se encuentran otras técnicas anteriores en el texto de estas solicitudes de patentes
o patentes concedidas a partir de estas.

[0003] WO 93/06089 y WO 94/21606 también describen 1-heterociclos-(fenil sustituido por SFs en la posicion 4)
insecticidas que pueden ser pirroles asi como imidazoles o pirazoles. Las ensefianzas de estas patentes no es
sustancialmente diferente de WO 87/03781 o de EP-A 295117 en lo que respecta a los pirazoles.

15 [0004] Se han descrito varios pirazoles pesticidas en varias patentes o solicitudes de patente: DE-A 195 18 054, EP-
A 418016, EP-A 403309, EP-A 352944; US 5104994, US 5079370, US 5047550, US 5232940, US 4810720, US
4804675, US 5306694, US 4614533, US 5187185, US 5223525; WO 93/06089, WO 94/21606 y WO 97/28126.

[0005] Debido a la gran cantidad de plagas y cultivos y a las condiciones de los ataques de cultivos por plagas, hay
una necesidad de mas compuestos pesticidas nuevos.

20 [0006] Es un objeto de la presente invencion proporcionar nuevos compuestos pesticidas de la familia de los
arilpirazoles sustituidos en la posicién 1 junto con procesos para su preparacion.

[0007] Un segundo objeto de la presente invencion es proporcionar composiciones pesticidas y procedimientos de
uso pesticida de los compuestos de pirazole pesticidas contra artropodos, especialmente insectos, en particular en
cultivos agricolas u horticolas, silvicultura, medicina veterinaria o cria de ganado, o en la salud publica.

25 [0008] Un tercer objeto de la presente invencion es proporcionar compuestos muy activos, con un amplio espectro
de actividad pesticida, asi como compuestos con actividad especial selectiva, por ejemplo , aficida, miticida,
insecticida foliar, insecticida para el suelo, sistémica, antinutricién o actividad pesticida mediante tratamiento de las
semillas.

[0009] Estos y otros objetos, que se consiguen en parte o totalmente con esta invencién, apareceran facilmente
30 aparentes con la siguiente descripcién de la invencién.

[0010] Esta invencién abarca nuevos compuestos quimicos que tienen actividad insecticida o miticida o nematicida o
anti helmintos.

[0011] La invencidn se refiere por lo tanto a compuestos que tienen la férmula general (1)

CH,
R"-8(0), Xy -R"
Lo
RSN N7
R 12 R'®
R (1),
R14
35 donde:

R* puede ser:

H; CN; NOy; NO; SH; Alquiltio C4-Ces; NH2; P(O)(OR®)(OR%) 0 R*; o
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mono(alquilo C1-Cg)amino; di(alquilo C4-Cg)amino; formilo ; (alquilo C4-Cg); C1Cy0 alquilo; C3Cs cicloalquilo; o C4.Ce
(cicloalquilo) alquilo; donde cada alquilo o cicloalilo esta opcionalmente sustituido por uno o mas R*; o

naftilo o fenilo, cada uno de ellos opcionalmente sustituido por uno o mas R*®¥0RY;0
NH-CO-NH-N=CR°R?; NH-CS-NH-N=CR®R?; NH-CO-NR®R’; NH-CS-NR®R’;
NH-CO-OR?; NH-CS-OR®; 0 NH-CO-NH-NH;;

R*® puede ser haldgeno, amino, Ci-Cs alquilamino, di(alquilo C1-Cg)amino, NO, CN, alcoxi C-Cs, (alcoxi C-Csg)
carbonilo, h|dr0X|carbon|Io (alquilo C1-Cg)carbonilo, metileno, metilidino, alquinilo C4-Cg, alquilalquinilo (alquilo C+-Cg
;Alquinilo C1-Cg); 0 R puede ser fenilo opcionalmente sustituido por uno o mas R % o R® puede ser un anillo
heterociclico que tiene en total de 3 a 7 atomos en el anillo de los cuales 1 a 4 son heteroatomos, siendo dichos
heteroatomos iguales o diferentes y seleccionandose del grupo formado por O, S y N, S|endo dicho anillo
heterociclico saturado o insaturado y estando opcionalmente sustituido por uno o mas R*; o R*® puede ser OH, SH,
alquiltio C4-Ce, alquilsulfinilo C4-Cg, alquilsulfonilo C;- Ce, amlnocarbonllo (alquilo C1- Ce)amlnocarbonllo di(alquilo C+-
Cs)aminocarbonilo, (alcoxi C1-Cg)carbonilo, o P (O )(OR )(OR );

R® puede ser SFs, halégeno, alquilo C4-Cs, hidroxialquilo C4-Cs, NO2, CN, amino, alquilamino C4-Ce, di(alquilo C1-
Cs) amino, di(alquilo C1-Cg)aminocarbonilamino, (alquilo C4-Cg)aminocarbonilamino, aminocarbonilamino, (alquilo C1-
Cs) carbonilo, (alcoxi C1-Cg)carbonilo, (alquilo C1-Cg)carbonilamino, (alcoxi C1-Cs)carbonilamino, aminocarbonilo, di
(alquilo  C4-Cg)aminocarbonilo, (alquilo C4-Cg)aminocarbonilo, hidroxicarbonilo, aminocarboniloxi, (alquilo Ci-
Cs)aminocarboniloxi, di(alquilo C4-Cg)aminocarboniloxi, hidroxi, alcoxi C4-Cg, haloalquilo C4-Cs, haloalcoxi C-Ce,
alquiltio C4-Cg, alquilsulfinilo C1 Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haloalquiltio C1-Ce, haloalquilsulfinilo  C4-Ceg,
haloalquilsulfonilo C4-Ce, P(O)(OR )J(OR 9) (alquilo C4-Ce)[(alquilo C1-Cs)carbonillamino o fenilamino(alquilo C1-Cs);

R¥ puede ser R* o fenilo opcionalmente sustituido por uno o mas R*®, fenoxi opcionalmente sustituido por uno o
mas R, o bencilo opcionalmente sustituido por uno o mas R

R puede ser un radical heterociclico derivado de un uUnico anillo heterociclico o de un sistema heterociclico
fusionado de dos anillos en el que al menos un anillo del cual es heterociclico, teniendo cada anillo de 3 a 7 atomos
en el anillo, teniendo cada anillo heterociclico de 1 a 4 heteroatomos en el anillo, siendo dichos heteroatomos en el
anillo iguales o diferentes y seleccionandose del grupo formado por O, S y N, siendo cada anillo saturado o
insaturado; estos radicales heterociclicos pueden ser, por ejemplo, radicales que se derivan de los siguientes
compuestos: piridina, pirimidina, oxazol, oxadiazol, oxatriazole, isoxazol, tiazol, isotiazol, imidazol, pirano, pirona,
pirazole, pirrol, tetrazol, furoxan, tetrahidrofuranilo, furanos, pirazina, piridazina, bencimidazol, quinolina, isoquinolina,
triazina, tiofeno, furopiran, furoplrone tiatriazina, tiadiazol, pudiendo todos estos radicales heterociclicos estar unidos
al nitrogeno del grupo HzC-C=N- R* en cualquier posicion p03|ble del anillo heterociclico y en los cuales todos los
anlllos pueden estar opcionalmente sustituidos con uno o mas R* o fenilo opcionalmente sustituido con uno o mas
R*;

8 y R? se seleccionan independientemente de entre H y alquilo C1-Cs que tienen opcionalmente uno o mas
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, NO,, CN, CHO, OH, alcoxi C+-Cg, alquiltio C1-Ce,
alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, hidroxicarbonilo, y carbamoil;

R' es metilo o etilo;
nes0o1;
12 .
R'“ es cloro o bromo;
R" es perhaloalquilo, perhaloalcoxi o SFs;
16 .
R™ es cloro o bromo;
y sales de los mismos aceptables como pesticidas.

[0012] Todos los estereoisémeros, isémeros geométricos (formas E y Z para las iminas), isomeros y
diaesteredmeros opticos que tienen la férmula general (I), asi como sus tautémeros si los hay, y mezclas de los
mismos se incluyen en la invencion.

[0013] Las sales de los compuestos anteriormente definidos también se incluyen en la invencion, especialmente las
sales de sodio, potasio o0 amonio o iminio.

[0014] A no ser que se especifique de otra manera, los radicales alquilo y porciones alquilo de otros radicales
presentes contienen de 1 a 20, preferentemente 1 a 10, mas preferentemente 1 a 6 atomos de carbono y y pueden
ser de cadena recta o ramificada. De manera similar, a menos que se especifique de otra manera, los radicales
alcoxi y las porciones alcoxi de otros radicales contienen de 1 a 6 atomos de carbono y y pueden ser de cadena
recta o ramificada.
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[0015] Las porciones alquilo de radicales dialquilamino y de otros radicales que tienen porciones dialquilamino
pueden ser iguales o diferentes, por ejemplo, N, N-dimetilamino, N, N-dietilamino y (N-etil-N-metil)amino.

[0016] La palabra ’halo’ empleada aqui delante del nombre de un radical significa que el radical esta sustituido por
uno o mas atomos haldégenos, que pueden ser iguales o diferentes. Asi, el término ’haloalquilo’ empleado aqui
significa un alquilo que lleva como sustituyentes uno o mas atomos halégenos, que pueden ser iguales o diferentes,
e incluye de este modo monohaloalquilo y polihaloalquilo (es decir, que tiene mas de un sustituyente haldgeno),
incluyendo el ultimo término a su vez el perhaloalquilo (es decir, completamente sustituido por atomos halégenos). El
término haloalcoxi’ incluye de manera similar monohaloalcoxi y polihaloalcoxi, incluyendo este ultimo a su vez
perhaloalcoxi.

[0017] Las palabras ’halo’ y ’halégeno’ significan F, Cl, Br o |I. Cuando hay mas de un atomo haldégeno presente
como sustituyente, tal como en un anillo fenilo, entonces pueden ser iguales o diferentes.

[0018] La invencion se refiere ademas a composiciones de dichos compuestos y procedimientos, que emplean a
dichos compuestos, para el control de plagas de artropodos, nematodos, helmintos o protozoos. En particular, se
refiere a la aplicacion de compuestos o composiciones de los mismos en procedimientos de utilizaciéon agricola, en
particular como pesticidas.

[0019] En la presente especificacion, la palabra iminas se utiliza para denominar compuestos que comprenden al
grupo C=NR.

[0020] Segun un aspecto, la presente invencion proporciona compuestos para su uso en el control de plagas de
artrépodos, nematodos, helmintos y protozoos, teniendo dichos compuestos la formula general (I). Segun otro
aspecto, la presente invenciéon proporciona una composicion pesticida (es decir una composiciéon artrépodoicida,
nematicida, anti-helminto o anti-protozoo) que comprende una cantidad eficaz desde el punto de vista pesticida (es
decir una cantidad eficaz contra artrépodos, nematodos, anti-helminto o anti-protozoo) de un compuesto de férmula
(I) y un portados inerte aceptable para agricultura. La expresiéon 'un compuesto de féormula (l)’ empleada aqui y a lo
largo de esta solicitud incluye en su ambito las diversas formas estereoisoméricas de los compuestos de formula (1).

[0021] Segun otro aspecto adicional, la invencién proporciona un procedimiento para controlar plagas de artropodos,
nematodos, helmintos o protozoos en un lugar, comprendiendo dicho procedimiento aplicar a dicho lugar una
cantidad eficaz desde el punto de vista pesticida (es decir una cantidad eficaz contra artrépodos, nematodos, anti-
helminto o anti-protozoo) de un compuesto de formula (I) o de una composicion pesticida tal como se definio
anteriormente, con la condicion de que el lugar no sea un animal.

[0022] Segun otro aspecto adicional, la invencion proporciona el uso de compuestos de formula (1), tal como se
definié anteriormente, para la preparacion de una composicién para controlar plagas en un lugar:

[0023] Algunos de los compuestos preferidos de la presente invencion tienen una o mas de las siguientes
caracteristicas donde:

R' es CF3, OCF3 0 SFs;
nes1;0
NR®R® es NH, o NHR®.

[0024] Algunos de los compuestos preferidos de la presente invencion incluyen uno o mas de las caracteristicas
establecidas en relacion con las siguientes clases de compuestos preferidos:

[0025] Una clase de compuestos preferidos comprende aquellos en los cuales:
R'* es CF3, OCF3, 0 SFs.
[0026] Una clase de compuestos preferidos comprende aquellos en los cuales:

NR®R® es amino o alquilamino, donde el alquilo es alquilo C1-Cs con opcionalmente uno o mas sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, NO,, CN, CHO, OH, alcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Ce, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, hidroxicarbonilo, y carbamoil.

[0027] Algunos compuestos que son particularmente valiosos en la invencidon son compuestos en los que R"?=R"=
Cl; R™ = CF3; NR® R =NH, y S(O)n R" y R*' son segun se indica en la siguiente tabla:
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S(O)R" R
SOCH3 CHs

SOCH3 CoHs

SOCH3 CH,CH2CH3

SOCH3 CH2CH2CH2CH3

SOCH3; CH,CH=CH,

SOCH3 CH2CH,Ph

SOCH; CH,CH.CN

SOCH;, CH,CH,C(O)NH;

SOCH3 CH2C(O)CH3

SOCH;, CH,C(0)OCH

SOCH3 CH2CH,COOCHS3

SOCH;3; CH>CH,COOH

SOCHs3 CH>C(O)OC2Hs

SOCH;3; CH,OCH3

SOCH3 CH,CH,SOCHj3

SOCH3 CH2CH,SCH3

SOCH;, CH,CH,S(0),CHs

SOCH3 CH2CH2NH,

SOCH;3; CH>CH,NO,

SOCH3 CH>CH,COOC;Hs

SOCH; CH(CH3)CH,COOH

SOCH3 CH,COOH

SCH3 CH,COOH

S(0)CaHs CH,COOH

S(0),CzHs CH,COOH

SCoHs CH,COOH

SOCHs; CH(CH3)COOCH;

SOCH3 CH(COOCH3)CH2CON;
SOCH3 CH(COOCH;3)CH,COOH
SOCH3 CH(COOCH3)CH,SCHs3
SOCH;3; CH(COOH)CH>CH,CH,COOCHj5
SOCH3 CH(COOH)CH2CH,CH,CONH,
SOCH3 CH2CHz-4-imidazole
SOCH3 CH(COOCHj3)-4-imidazole
SOCH; CH(COOC,Hs)CH(CHs)CHo-CoHs
SOCHs; CH(COOC,Hs)CH,CH(CHs),
SOCH;, (CH2),CH(NH,)COOH
SOCH;3; CH(COOH)CH,CH,SCHj3
SOCHs; CH(COOH)(CH.)sCHs
SOCH3 CH(COOCH3)CH2CH2CH3
S(0):CHs CH(COOCH;)CH,CH,CHs
SOCH;, CH,(CH,):CH(NH,)COOCHS

5
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SOCH3; CH3(CH3)3CH(NH3)(COOCH;)
SOCH;3; C(COOCH3)(SH)CH(CHs),
SOCHs; CH(COOH)CH,CgHs
SOCHS3 CH(COOCH3)CH,OH
SOCHs; CH(COOCHS3)(OH)CHCH3
SOCH3; CH(COOC,Hs5)CH2CeH4(4-OH)
SOCH;s; CH(COOCH3;)CH(CHs)2
SOCH3; (CH2)sCOOH
SOCH3 (CH2)sCOOH
SOCHs; CH2CH,S(0),CHjs
SOCH3 CH,CH2CH>CHs
SOCH;s; CH,CH(OH)CHj3
SOCH3 2- piridilo
SCH;s 2- piridilo
S(0O)C2Hs 2- piridilo
S(O)2C2H5 2- pil’id”O
SCyHs 2- piridilo
SOCH3 3- piridilo
SOCH;s; 4- piridilo
SO,CH3 2- piridilo
N =\

SOCH3; N

N =\

A

N
SO,CHs
SOCH3;

\ / C(O)NH ,
SOCH;s;
SOCH3;

@C(O)NH )

SOCHs;
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—@—N(CH JJC(O)CH 5

SOCH;,
CH,0H
SOCH; :
SOCH; S
/£$
SOCH;, S
N=
<\ />
SOCH; N—N
CH ™\ 7/
SOCH;5 N
CH ™\ 7
N
SCHs
S(0)CzHs N
CH™\ 7
S(0),C2Hs N
SCyHs N
CH ™\
SOCH; N
CH
SOCH; \_4
CHZ‘—Q—CHon
SOCH;
7
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SOCH; _
-Q—S(O)CH3
SOCH;
—©—3(0)ch3
SOCH3
CF,
cl” i ~cl
N\N
I
SCHs CH3S CocH

[0028] En la siguiente descripcidn, los simbolos que no estan especificamente definidos deben entenderse como «
anteriormente definidos ».

[0029] Los compuestos de formula (I) se pueden preparar por reaccion de los compuestos de formula (ll) con una
amina

(In

R14

de férmula (l11) adecuada: R*'- NH..

[0030] Esta transformacion es esencialmente una deshidratacion que puede realizarse preferentemente en
presencia de un disolvente. La temperatura de reaccion para lograr la transformacion puede estar en el intervalo que
va desde aproximadamente -78°C a aproximadamente 200°C, preferentemente entre aproximadamente -20°C y
aproximadamente 120°C. Los catalizadores tales como los agentes deshidratantes pueden ser de ayuda. Entre los
posibles agentes deshidratantes, se pueden mencionar bases o acidos o cribas moleculares.

[0031] La reaccién puede llevarse a cabo en una variedad de disolventes incluyendo disolventes aromaticos
organicos, tales como el benceno, tolueno, xylene; alcoholes, tales como el metanol, etanol, isopropanol, etilenglicol,
propilenglicol; éteres, tales como el tetrahidrofurano, etil éter, dimethoxietano, diglyme, dioxano, éteres de corona;
hidrocarburos halogenados, tales como el cloruro de metileno, el cloroformo; amidas, tales como la
dimetilformamida; cetonas, tales como la acetona. La reacciéon también se puede llevar a cabo en un disolvente
mezclado. La eliminacion azeotrépica del agua es a menudo util cuando es posible.

[0032] Algunos ejemplos de catalizadores para su uso en la transformacién de arriba incluyen hidréxidos metalicos
alcalinos vy trialquilaminas asi como catalizadores acidos inorganicos y organicos. Algunos ejemplos de estos dos
ultimos catalizadores son el acido hidroclorico y el acido p-toluensulfonico.

8
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[0033] Los compuestos de férmula (I1) se pueden preparar a partir de compuestos de formula (1V)

R'"-5(0), CN

g N
';;)N N~

R R (V)

por reaccion con un reactivo de Grignard que comprende un compuesto de organomagnesio de formula R“—Mg-X
donde X es un atomo halégeno, preferentemente cloro o bromo o iodo. El cloro es el mas preferido. La reaccion se

5 lleva a cabo en un disolvente liquido (tal como un éter, un haloalcano, un disolvente aromatico, una amida, o una
mezcla de los mismos) a una temperatura que va desde aproximadamente -70°C hasta aproximadamente 150°C
segun el reactivo y el disolvente exactos.

[0034] Los reactivos de formula (IV) se pueden preparar segun los procedimientos descritos en el estado de la
técnica citados mas arriba.

10 [0035] En las diversas transformaciones anteriormente descritas, es evidente que los sustituyentes seleccionados
pueden a veces interferir en las reacciones consideradas. Estos efectos se pueden evitar empleando grupos de
proteccion adecuados que eviten las reacciones secundarias no deseadas. También es posible emplear reactivos
que no afecten a los grupos funcionales diferentes de aquellos que se quieren cambiar. La eleccién particular de los
grupos de protecciéon adecuados y de los reactivos se entenderan facilmente por los experto en la materia.

15 [0036] El uso de Articulos quimicos y de cualquier base de datos quimica disponible se considera y se sugiere como
parte del conocimiento del experto en la materia para escoger la forma de trabajar adecuada segun las diversas
técnicas descritas en la presente descripcion.

[0037] Para ilustrar también la presente invencion y las ventajas que aporta, se dan los siguientes ejemplos.
EJEMPLO 1

20 preparacion de N-Fenil-5-amino-1-[2, 6-dicloro-4-(trifluorometil)fenil]-4-metilsulfinil-1H-pirazol-3-il)etanimina
(compuesto numero 6):

[0038] Una mezcla agitada de 3-acetil-5-amino-1-[2, 6-dicloro-4-(trifluorometil)fenil]-4-metilsulfinil-1H-pirazole (1.0 g,

2.5 mmol), acido p-toluensulfénico (47.5 mg, 0.25 mmol), anilina (232.5 mg, 2.5 mmol) y benceno (20 ml) se calento

15 h a reflujo con eliminacion de agua. La mezcla se evaporo, entonces se hizo cromatografia para dar como
25 resultado 360 mg de compuesto nimero 6 (punto de fusién a aproximadamente 179°C).

EJEMPLO 2

Preparacion de N-(Metoxicarbonilamino)-[5-amino-1-(2, 6-dicloro-4-trifluorometil)fenil-4-metilsulfinil-1H-pirazol- 3-
illetanimina (compuesto numero 2):

[0039] Una mezcla de 3-acetil-5-amino-1-[2, 6-dicloro-4-(trifluorometil)fenil]-4-metilsulfinil-1H-pirazole (1 g, 2.5

30 mmol), metoxicarbonilidrazina (0.236 g, 2.625 mmol) y metanol (10 ml) se agité durante 2 dias a 20°C. La mezcla se
evaporo, entonces se hizo cromatografia para dar como resultado 536 mg de compuesto nimero 2 como un polvo
blanco (punto de fusion de aproximadamente 121°C).

EJEMPLO 3

Preparaciéon de N-[[[1-[[5-Amino-1-[2, 6-dicloro-4-(trifluorometil)fenil]-4-(metilthio)-1H-pirazol-3-il]jetilidene]]]- 4-
35 (metiltio)-3-[1-(fenilamino)etil]-1H-pirazole-5-amina (compuesto nimero 22):

[0040] Una mezcla agitada del producto del ejemplo 1 (2.5 g, 5.5 mmol) en metanol (25 ml) se traté con borohidruro

de sodio (0.41 g, 11 mmol) a temperatura ambiente. El metanol se elimind a presion reducida y el residuo se

distribuyo entre el cloruro de metileno y el agua. La fase organica resultante se secé sobre sulfato de sodio, se filtro,

se concentrd y se purificé por cromatografia de columna para proporcionar 77 mg de compuesto numero 22 (punto
40 de fusién a aproximadamente 189°C).
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[0041] En general los compuestos de la tabla | siguiente se pueden preparar por adaptacion de los procedimientos
de los ejemplos anteriores y por modificaciones de esto tal como sabe un experto en la materia. Cuando no se

dispnga de punto de fusion los compuestos se caracterizaron mediante espectrometria de masas.

[0042] Los compuestos de la tabla (1) tienen la férmula general:

CH,
CH,S(0)~_ NRY
61 I
ROINH—_
N
o ¢
14
R
Tabla |
Punto de
Compuesto R* n R51 R" fusion[°C]
1 NH, 1 H CF; |212
2 NHC(O)OCHjs 1 H CFs |121
5 NHC(O)NH, 1 |H CFs | 114
6 fenil 1 H CF3 [179
7 CH,CH->0OH 1 H CF; |93
CF,
Cl | Ci
N
COCH
8 CH3S 3 0 |H CF; |aceite
12 4-(OCH3)CgH4 1 H CF3 | aceite
14 NHC(O)NHN=C(CHjs), 1 H CFs |209
16 3-(OCH3)CeH4 1 H CFs3 |95
17 4-ClCgH4 1 H CF3; |165
18 3-BrCsHa4 1 H CFs |176
19 3-NO,CgH4 1 H CF3 [170
21 NHC(S)NHN=C(CHj3), 1 H CFs |200
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H3GC.
I

N N

Cl Cl
22 CF3 0 |H CF; | 189
24 4-NO2CgH4 1 H CF3 | aceite
25 3-CNCgH4 1 H CFs |95
26 4-CNCgH4 1 H CFs; |131
27 3-SCH3CeH4 1 H CFs [107
30 4-F-CgH4 1 H CFs; [191
31 CH,COOCH;s 1 H CF3 | aceite
32 3-ClCgH4 1 H CF; |162
33 2-FCgH4 1 H CFs [163
34 4-CF3CeH4 1 H CF; | 156
35 CHzPh 1 H CF; |188
36 3-FCeH4 1 H CFs [175
37 4-CH3CeH4 1 H CF; |85
42 (3-CH3)CsH4 1 H CFs; |166
46 CHy-(2-tetrahidrofurano) 1 H CFs 90
47 CHy-(2-furan) 1 H CF; |88
48 CH2CH=CH> 1 H CFs [134
49 (2-CH3)CgH4 1 H CF; |72
50 CeHs 2 |H CFs [186
60 (4-CF3)CgH4 1 H CF; |75
71 CHa-(4-CI-CgHa4) 1 H CF;
73 CHy(2, 4-Cip-CeHs) 1 H CF3
74 CH2-(2-OC,H5-CgHa) 1 H CF3
75 CHa-(2-F-CgHa) 1 H CF3
76 CHa-(3-F-CgH4) 1 H CF3;
77 CHay-(4-F-CgHa) 1 H CF;
78 CHy-(4-OCH3-CgH4) 1 H CF3
79 CH(CH3)-CeHs 1 H CF3
80 CH2-(2-CH3-CgH4) 1 H CF3
81 CH2-(3-CH3-CgHa) 1 H CF3
82 CH2-(4-CH3-CgH4) 1 H CF3
83 CH,-(2-CF3-CgHa4) 1 H CF3
84 CHy-(4-CF3-CeH4) 1 H CF3
85 CH,-(3-CF3-CgHa4) 1 H CF3
86 (4-Br)CeH4 1 H CF3

11
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88 (4-NHC(O)CHz)CeHq 1 |H CFs
%6 (4-OCH3)CeHa 2 |H CFs |80
98 (2-SCH3)CeHa 1 |H CFs | 191
99 (3-NO2)CeHs 2 |H CFs |195
102 (4-CI)CeHa 2 |H CFs | 191
—X .NH
N
105 1 |H CFs
O
106 N 1 |H CF3
\ N
/
107 1 |H CFs
N—
\ }
108 N 1 |H CFs
_'<\ />/:
109 N 1 |H CFs
T |
nYy
110 N 1 |H CFs
CH,
N =
—
N
Cl
111 1 |H CFs
NC
N
3
N
H
112 1 |H CFs

12
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__<CN

CN
113 1 |H CF3
Je Y
N
115 1 |H CF;
o
S
119 4-CgHs50-CeHs 2 H CFs |196
121 3-C(O)NH2-CgH, H CFs;
h.
/ \ 3
122 = 1 |H CF,
—J
S’u
123 1 |H CF;
fN\N
S’l !
124 1 |H CFs
N
78
125 — 1 |H CF;
/N
N
126 — 1 |H CF3;
127 CH,CH,C(O)OCH3 1 |H CF; |69
128 CH,C=CH 1 |H CF; |127
129 C(CH,)sCHs 1 |H CF; |114
130 C(CH,)4CHs 1 |H CF; 132
131 C(CH2)sCH3 1 |H CFs |131
132 CH(CHa). 1 |H CF; |194
133 CH,CH,CHs 1 |H CFs | 129
134 (CH2)6CHs 1 |H CF; |108
135 (CH2)7CH; 1 |H CFs |124
136 (CH2)sCHs 1 |H CFs |125
137 (CH2)eCHs 1 |H CF; |83
138 (CH,)15CHs 1 |H CF;
139 (CH2)17CHs 1 |H CF; |64
140 (CH,)11CH3 1 |H CFs
141 (CH2)15CHs 1 |H CF;
142 (CH2)10CHs3 1 |H CF;
143 CH,CH(CH3)2 1 H CFs
144 CH2CH,CH(CH3)2 1 |H CF; |138
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145 CH,CH(CHs)CH2CHs 1 |H CFs | 150
146 CH(CH3)-0-CH(CH3)2 1 |H CF, |178
147 (CHz2)12CHs3 1 H CF;

148 (CH2)15CHs 1 |H CF; |56

[0043] Los siguientes ejemplos ilustran el uso de los compuestos de la invencidn en el control de plagas.

[0044] Las especies probadas fueron las siguientes:

GENERO, especies NOMBRE COMUN

Aphis gossypii Afido de la hoja del algodén

Musca domestica Mosca doméstica

Diabrotica virgifera Gusano de la raiz del maiz occidental
Periplaneta americana Cucarachas americanas

Spodoptera eridania Gusano cogollero

Schizaphis graminum Pulgon verde

Ctenocephalides felis Pulga del gato

Rhipicephalus sanguineas Garrapata marrén del perro

Prueba de rociado del suelo (Actividad sistémica)

[0045] Se pusieron plantas de algodon y sorgo en tiestos. Un dia antes del tratamiento, cada tiesto se infesté con
aproximadamente 25 afidos de poblacion mezclada. Las plantas de algoddn se infestaron con afidos y las plantas de
sorgo se infestaron con pulgén verde. El compuesto de formula (1) se aplicéd a la superficie del suelo con una dilucién
que suministraba el equivalente de una concentracion de 10.0 ppm peso de suelo. Se contaron los afidos a los 5
dias tras el tratamiento. El numero de afidos en las plantas tratadas se compar6 con el nimero de afidos en las
plantas de control sin tratar . Estas pruebas mostraron una actividad sistémica (migracion del ingrediente activo).

Test de Cebo/ Contacto con mosca

[0046] Aproximadamente 25 moscas domésticas adultas de cuatro a seis dias de edad se anestesaiaron y pusieron
en una jaula con una solucidon cebo con agua azucarada que contenia el compuesto. La concentracion del
compuesto de féormula (I) aplicado en la solucion de cebo era de 50 ppm. Después de 24 horas, se consideraron
como muertas aquellas moscas que no mostraban movimiento al ser estimuladas.

Aplicacion foliar (Test de contacto) con Afidos

[0047] Se pusieron plantas de algoddn infestadas de afidos sobre un plato giratorio, y se rociaron con una
formulacion a 100 ppm del compuesto de formula (I) aplicado. Las plantas infestadas con A. gossypii se mantuvieron
durante tres dias después del tratamiento, tras los cuales se contaron los afidos muertos.

[0048] Los resultados obtenidos son tal como se indica a continuacién (En esta tabla "X’ significa actividad alta; ’+’
significa actividad moderada; ’-’ significa actividad baja; y 'NT’ significa que no hay actividad.):

Compuesto | Actividad sistémica | Actividad sistémica en | Actividad sobre la mosca | Actividad foliar en
numero en afidos el pulgén verde doméstica por contacto afidos
1 + X X X

2 - - X -

5 - - X X

6 X X NT X

7 + X X X

8 - - X -

12 X X X X

14 - X X -

16 X X X +

17 X X X X

18 + X X X

19 X X X -
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NT

NT

NT

NT

NT
NT
NT

NT

NT
NT
NT

21

22
24
25
26
27
30
31

32
33
34
35
36
37
42

46

47

48

49

50
60
71

74
75
76
77
78
79
80
81

82
83
84
85
86
88
96
98
99

102
105
106
107
108
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109 NT NT
110 + X
111 -
112 NT
113 -
115 +
116 -
119
121
122
123
124
125
126
127
128
129
130
131
132
133
134
135
136
137
138
139
140
141
142
143
144
145
146
147
148 X + ]

‘X’ = actividad alta; '+’ = actividad moderada; -’ = actividad baja; y 'NT’ = no hay actividad.

NT

X [X

+
+
[

Z
)
X
+

XXX X |IX X

x

XX XX X X X [X X [X

XXX XXX X X XXX [X XX

XX X |IX X | X [X

X
X

XX X X X X [X X [X XX |X

XX [+ XXX [X X | X [+ [X [X [X|X

La presente invenciéon proporciona un procedimiento para controlar plagas en un lugar, comprendiendo dicho

procedimiento aplicar a dicho lugar una cantidad eficaz desde el punto de vista pesticida de un compuesto de

férmula (1) o una sal de los mismos aceptable como pesticida o una composicion que contiene el ingrediente activo,
5 con la condicién de que el lugar no es un animal.

[0049] EI procedimiento es preferentemente util para el control sistémico de artropodos en un lugar, especialmente
algunos insectos o0 acaros que se nutren de las partes de las plantas que estan por encima del suelo. El control de
estas plagas foliares puede proporcionarse por aplicacion foliar directa o por aplicacion mediante, por ejemplo,
rociado del suelo o aplicacion de granulos a las raices o semillas de las plantas con translocacion sistémica posterior
10 de las partes de las plantas que estan por encima del suelo. Esta actividad sistémica incluye el control de insectos
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que residen no solo en el punto de aplicacion sino también en una parte remota de la planta, por ejemplo, por
translocacién de uno a otro lado de una hoja o de una hoja sin tratar a una hoja tratada. Algunos ejemplos de clases
de plagas de insectos que pueden controlados sistémicamente por los compuestos de la invencioén incluyen el orden
Homoptera (perfora-chupa), el orden Hemiptera (perfora-chupa), y el orden Thysanoptera.La invencion es
especialmente adecuada para los afidos y los trips.

[0050] Como es evidente a partir del uso pesticida anterior, la presente invencién proporciona compuestos activos
como pesticidas y procedimientos de utilizacion de dichos compuestos para el control de varias plagas que incluyen:
artropodos, especialmente insectos o acaros; nematodos de planta; o plagas de helmintos o protozoos . Los
compuestos de férmula (I) o las sales de los mismos aceptables como pesticidas se emplean ventajosamente en
utilizacion practica, por ejemplo, en cultivos agricolas u horticolas, silvicultura, medicina veterinaria o cria de ganado,
0 en la salud publica. A partir de aqui, siempre que se utilice el término "compuestos de férmula (I)° se utiliza este
término abarca compuestos de formula (I) o sus sales aceptables como pesticidas. El término "compuesto de
férmula (1) abarca un compuesto de formula (1) o sal de los mismos aceptable como pesticida.

[0051] Por lo tanto, la presente invencion proporciona un procedimiento de control de plagas en un lugar que
comprende el tratamiento del lugar (por ejemplo , por aplicacion o administraciéon) con una cantidad efectiva de un
compuesto de férmula (l) o una sal de los mismos aceptable como pesticida, donde los grupos sustituyentes son tal
como se ha definido mas arriba, con la condicién de que el lugar no es un animal. El lugar incluye, por ejemplo, la
propia plaga o el lugar (planta, campo, estructura, locales, bosque, huerto, via de agua, suelo, producto de planta o
animal o similares) donde se alimenta o reside la plaga.

[0052] Los compuestos de la presente invencién se pueden utilizar para el control de insectos de tierra, tales como
el gusano de la raiz del maiz, termitas (especialmente para la proteccion de estructuras), gusanos de raiz, gusanos
de alambre, gorgojos de raiz, barrenadores del tallo, gusanos cortadores, afidos de la raiz o larvas. También se
pueden utilizar para proporcionar una actividad contra nematodos patogénicos de plantas, tales como nematodos de
los ndédulos, quiste, daga, lesion o del tallo o el bulbo, o contra acaros. Para el control de plagas de tierra, por
ejemplo, el gusano de la raiz del maiz, los compuestos se aplican de manera ventajosa o se incorporan en una
relacion eficaz en la tierra en la que se plantan o se van a plantar los cultivos o a las semillas o raices de las plantas
en crecimiento.

[0053] En el area de la salud publica, los compuestos son especialmente utiles en el control de muchos insectos,
especialmente moscas de la porqueria u otras plagas de Diptera, tales como, moscas domésticas, moscas de los
establos, moscas soldados, moscas del cuerno, moscas del venado, tabanos, mosquitos pequefios, "punkies",
moscas prietas, o0 mosquitos.

[0054] Los compuestos de la invencion se pueden utilizar en las siguientes aplicaciones y en las siguientes plagas
incluyendo plagas de artropodos, especialmente insectos o acaros, nematodos o protozoos.

[0055] En la proteccion de productos almacenados, por ejemplo, cereales, incluyendo grano o harina, cacahuetes,
alimento de animales, madera o utensilios domésticos, por ejemplo, alfombras y tejidos, los compuestos de la
presente invencion son utiles contra el ataque por artropodos, mas especialmente escarabajos, incluyendo,
gorgojos, polillas o acaros, por ejemplo Ephestia spp. (polillas de la harina), Anthrenus spp. (escarabajos de
alfombra), Tribolium spp. (escarabajos de la harina), Sitophilus spp. (gorgojos de grano) o Acarus spp. (acaros).

[0056] En el control de cucarachas, hormigas o termitas o plagas de artrépodos similares en instalaciones
domeésticas o industriales infestadas o en el control de larvas de mosquitos en canales, pozos, depdsitos u otras
fuentes de agua corriente o estancada.

[0057] Para el tratamiento de cimientos, estructuras o tierra en la prevencion del ataque en la construccién por
termitas, por ejemplo, Reticulitermes spp., Heterotermes spp., Coptotermes spp.

[0058] En la agricultura contra adultos, larvas y huevos de lepidopteros (mariposas y polillas), por ejemplo, Heliothis
spp. tal como Heliothis virescens (gusano cogollero), Heliothis armigera y Heliothis zea. Contra adultos y larvas de
coledpteros (escarabajos), por ejemplo, Anthonomus spp., por ejemplo, grandis (gorgojo del tallo del algoddn),
Leptinotarsa decemlineata (escarabajo de la patata de Colorado), Diabrotica spp. (gusanos de la raiz del maiz).
Contra heterépteros (Hemiptera y Homoptera), por ejemplo, Psylla spp., Bemisia spp., Trialeurodes spp., Aphis spp.,
Myzus spp., Megoura viciae, Phylloxera spp., Nephotettix spp. (saltamontes de las hojas de arroz), Nilaparvata spp.

Contra dipteros, por ejemplo, Musca spp. Contra Thysanoptera, tales como Thrips tabaci. Contra Orthoptera, tales
como Locusta y Schistocerca spp., (langostas y grillos), por ejemplo Gryllus spp., y Acheta spp., por ejemplo, Blatta
orientalis, Periplaneta americana, Blatella germanica, Locusta migratoria migratorioides, y Schistocerca gregaria.
Contra Collembola, por ejemplo, Periplaneta spp. y Blatella spp. (cucarachas). Contra Isoptera, por ejemplo
Coptotermes spp. (termitas).

[0059] Contra artrépodos de importancia agricola, tales como Acari (acaros), por ejemplo, Tetranychus spp., y
Panonychus spp.,
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[0060] Contra nematodos que atacan plantas o arboles de importancia para la agricultura, silvicultura, u horticultura
de forma directa o mediante la expansion de enfermedades bacterianas, virales, por micoplasma o fungicas de las
plantas. Por ejemplo, los nematodos de nédulos, tales como Meloidogyne spp. (por ejemplo, M. incognita).

[0061] En el campo de la medicina veterinaria o la cria de ganado o en el mantenimiento de la salud publica contra
artropodos que son parasitarios de forma interna o externa sobre los vertebrados, particularmente vertebrados de
sangre caliente, por ejemplo, animales domésticos, por ejemplo, ternera, oveja, cabra, equinos, cerdos, aves de
corral, perros o gatos, por ejemplo Acarina, incluyendo garrapatas por ejemplo Ixodidae spp., Boophilus spp., por
ejemplo, Boophilus microplus, Rhipicephalus spp., por ejemplo, Rhipicephalus appendiculatus, Omithodorus spp.
(por ejemplo Omithodorus moubata) y acaros (por ejemplo Damalinia spp.); Diptera (por ejemplo, Aedes spp.,
Anopheles spp., Musca spp., Hypoderma spp.); Hemiptera.; Dictyoptera (por ejemplo, Periplaneta spp., Blatella
spp.); Hymenoptera; por ejemplo, contra infecciones del tracto gastrointestinal causadas por gusanos nematodos
parasitarios, por ejemplo, miembros de la familia Trichostrongylidae. En el control y tratamiento de enfermedades
provocadas por protozoos de, por ejemplo Eimeria spp. por ejemplo Trypanosoms cruzi, Leishaminia spp.,
Plasmodium. spp., Babesis spp., Trichomonadidae spp., Toxoplasma spp. y Theileria spp.

[0062] En el uso practico para el control de artropodos, especialmente, insectos o acaros, especialmente plagas de
nematodos de plantas, un método, por ejemplo, comprende aplicar a las plantas o al medio en el que crecen una
cantidad eficaz de un compuesto de la presente invencion. Para dicho método, el compuesto de la presente
invencion se aplica generalmente al foco en el que va a controlarse la infestacion por artrépodos o nematodos en
una relacion eficaz en el intervalo de aproximadamente 5 g a aproximadamente 1 kg del compuesto activo por
hectarea del foco tratado. En condiciones ideales, dependiendo de la plaga a controlar, una relacién inferior puede
ofrecer una proteccion adecuada. Por otro lado, las condiciones climaticas adversas, la resistencia de la plaga u
otros factores pueden requerir que el principio activo se utilice en relaciones mas elevadas. La relaciéon éptima
depende normalmente de una serie de factores, por ejemplo, el tipo de plaga que se controla, el tipo o la etapa de
crecimiento de la planta infestada, el espacio entre las hileras o también el método de aplicacién. Mas
preferentemente, un intervalo de relacién eficaz del compuesto activo es de aproximadamente 50 g/ha a
aproximadamente 400 g/ha.

Cuando una plaga se encuentra en la tierra, el compuesto activo generalmente en una composicion formulada, se
distribuye uniformemente sobre el area a tratar (es decir, por ejemplo, tratamiento por difusion o bandas) de
cualquier manera practica y se aplica en relaciones de aproximadamente 5 g/ha a aproximadamente 1 kg ai/ha,
preferentemente de aproximadamente 50 g/ha a aproximadamente 250 g ai/ha. Cuando se aplica por inmersion de
la raiz a plantulas o irrigacion discontinua a plantas, la solucién liquida o suspensién contiene de aproximadamente
de 0, 075 a aproximadamente 1000 mg al/l, preferentemente de aproximadamente 25 a aproximadamente 200 mg
ai/l. La aplicacién se puede realizar, si se desea, al campo o el area de crecimiento del cultivo generalmente o
proxima a la semilla o planta a proteger del ataque. El compuesto de la presente invencidon se puede lavar en la
tierra mediante la pulverizacion con agua sobre el area o se puede dejar a la accion natural de la lluvia. Durante o
después de la aplicacion, el compuesto formulado, si se desea, se puede distribuir mecanicamente en la tierra, por
ejemplo mediante arado, disqueo o el uso de cadenas de arrastre. La aplicaciéon puede ser anterior a la plantacion,
en la plantacion o después de la plantacion, pero antes o después de que haya brotado.

[0063] Los compuestos de la presente invencion y los procedimientos del control de plagas con los mismos son
particularmente valiosos en la proteccion del campo, forraje, plantaciones, invernaderos, huertos o cultivos de vifias,
de plantas ornamentales, arboles de plantacién o forestales, por ejemplo: cereales (tales como, trigo o arroz),
algodon, hortalizas (tales como, pimientos), cosechas del campo (tales como, remolacha azucarera, soja o colza
oleaginosa), cosechas de pradera o forraje (tales como, maiz o sorgo), huertas o arboledas (tales como, de fruto de
hueso o pepita o citricos), plantas ornamentales, flores u hortalizas o matas en invernaderos o en jardines o
parques, o arboles forestales (tanto de hoja caduca como perenne) en bosques, plantaciones o viveros.

[0064] También son valiosos en la proteccion de madera (en pie, caida, convertida, almacenada o estructural) del
ataque, por ejemplo, por moscas de sierra o escarabajos o termitas.

[0065] Presentan aplicaciones en la proteccién de productos almacenados, tales como granos, frutas, frutos secos,
especies o tabaco, tanto de forma completa, molidos o compuestos en productos, del ataque de polillas,
escarabajos, acaros o gorgojos de grano. También se protegen los productos de animales almacenados, tales como
pieles, pelo, lana o plumas de forma natural o convertida (por ejemplo, como alfombras o tejidos) del ataque de
polilas o escarabajos, asi como carne, pescado o granos almacenados del ataque de escarabajos, acaros o
moscas.

[0066] Adicionalmente, el compuesto de la presente invencidén y los procedimientos de uso del mismo son
particularmente valiosos en el control de artropodos, helmintos o protozoos que son perjudiciales, o se extienden o
actiian como vectores de enfermedades de animales domésticos, por ejemplo, los mencionados anteriormente, y
mas especialmente en el control de pulgas, acaros, piojos, pulgas, mosquitos pequefios o moscas por mordedura,
molestia o con miiasis. Los compuestos de la presente invencion son particularmente utiles en el control de
artrépodos, helmintos o protozoos que estan presentes en animales huésped domésticos o que se alimentan de la
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piel o sobre la misma o chupan la sangre del animal, para cuyo objetivo se pueden administrar de manera oral,
parenteral, percutanea o topica.

[0067] Ademas, los compuestos de la invencion pueden usarse en el tratamiento de la coccidiosis, una enfermedad
causada por infecciones por parasitos protozoarios del género Elmeria. Es una posible causa importante de pérdidas
econdmicas en los animales domésticos y aves, en particular las planteadas o mantenido bajo condiciones
intensivas. Por ejemplo, pueden ser afectados vacas, ovejas, cerdos o conejos, aunque la enfermedad es
especialmente importante en aves de corral, especialmente en los pollos. La administracion de una pequefa
cantidad de un compuesto de la invencion, preferentemente mediante una combinacion con el alimento es eficaz en
la prevencién o la reduccion de la incidencia de la coccidiosis. Los compuestos son eficaces frente a la forma cecal y
las formas intestinales. Ademas, los compuestos de la invenciéon también puede ejercer un efecto inhibidor sobre los
ovocitos por reducir considerablemente el numero y la esporulacion de los que se producen. La enfermedad de las
aves es generalmente transmitida por las aves al recoger el organismo infeccioso de las heces o en lechos
contaminados, tierra, alimentos, o agua para beber. La enfermedad se manifiesta por la hemorragia, la acumulacion
de sangre en el ciego, el paso de sangre a los excrementos, debilidad y trastornos digestivos. La enfermedad a
menudo termina con la muerte del animal, pero las aves que sobreviven a las infecciones graves ven su valor de
mercado sustancialmente reducido a causa de la infeccion.

[0068] Los compuestos descritos a continuacion para la aplicaciéon en cultivos en crecimiento o focos en crecimiento
de cultivos o como la preparacion de la semilla se pueden utilizar, en general, alternativamente, en la proteccién de
productos almacenados, utensilios domésticos, propiedades o areas del medio general. Los medios adecuados de
aplicacion de los compuestos de la presente invencién incluyen: a cultivos en crecimiento como pulverizadores
foliares (por ejemplo, como un pulverizador en surcos), polvos, granulos, vapores o espumas o también como
suspensiones de composiciones finamente divididas o encapsuladas; como tratamientos de la tierra o la raiz
mediante empapamiento liquido, polvos, granulos, humos o espumas; a semillas de cultivos mediante la aplicacion
como preparacion de semillas, por ejemplo, mediante emulsiones liquidas o polvos.

[0069] Los compuestos de la invencion también sirven para su aplicacion parenteral, oral o tépica para tratar
animales infestados o expuestos a la infestacion por artropodos, helmintos o protozoos por ejemplo mediante la
incorporacion en el alimento o formulaciones farmacéuticas adecuadas ingeribles por via oral, cebos comestibles,
depdsitos de sales, suplementos dietético, formulaciones de aplicacion, pulverizadores, bafios, por inmersion,
duchas, chorros, polvos, grasas, champus, cremas, embadurnes con cera o sistemas de autotratamiento del ganado.

[0070] Los compuestos de la invencion también sirven para su aplicacion al medio en general o a localizaciones
especificas donde las plagas merodean, incluyendo productos almacenados, madera, utensilios domésticos, o
instalaciones domésticas o industriales, como pulverizadores, vapores, polvos, humos, embadurnes de cera, lacas,
granulos o cebos, o en una alimentacidn por goteo a canales, pozos, depdsitos u otras fuentes de agua corriente o
estancada.

[0071] Los compuestos de la invencion sirven también para su uso en el control de larvas de mosca que se
alimentan de las heces de los animales domésticos, uso en el que los compuestos se afiaden a los piensos de los
animales domésticos.

[0072] En la practica, los compuestos de la presente invencion la mayoria de las veces forman parte de
composiciones. Estas composiciones se pueden utilizar para controlar artropodos, especialmente insectos o acaros;
nematodos o plagas de helmintos o protozoos. Las composiciones pueden ser de cualquier tipo conocido en la
técnica adecuado para la aplicacién a la plaga deseada en cualquier instalacion o area interna o externa o mediante
administracion interna o externa a vertebrados. Estas composiciones contienen por lo menos un compuesto de
férmula (I) o una sal de los mismos aceptable como pesticida, tal como las descritas mas arriba, como ingrediente
activo en combinacién o asociaciéon con uno o mas de otros componentes compatibles que son, por ejemplo,
portadores o diluyentes, adyuvantes, agentes tensoactivos, sélidos o liquidos, o similares, apropiados para el uso
deseado y que son agricolamente o medicinalmente aceptables. Estas composiciones, que se pueden preparar de
cualquier manera conocida en la técnica, forman asimismo parte de la presente invencion.

[0073] Las composiciones pueden contener también otros tipos de ingredientes tales como coloides protectores,
adhesivos, espesantes, agentes tixotrépicos, agentes de penetracion, aceites para spray (especialmente para su uso
acaricida), estabilizantes, conservantes (especialmente los conservantes de moho), agentes secuestrantes, o
similares, asi como otros principios activos conocidos con propiedades plaguicidas (especialmente insecticidas,
acaricidas, nematicidas, fungicidas o) o con propiedades de regulacion del crecimiento de las plantas. De manera
mas general, los compuestos empleados en la invenciéon se pueden combinar con todos los aditivos sdlidos o
liquidos, correspondientes a las técnicas habituales de formulacion.

[0074] Algunas composiciones, adecuadas para aplicaciones en agricultura, horticultura, o similares, incluyen
formulaciones adecuadas para su uso como, por ejemplo, aerosoles, polvos, granulados, nieblas, espumas,
emulsiones, o similares.
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[0075] Las dosis de utilizaciéon efectivas de los compuestos empleados en la invenciéon pueden variar dentro de
intervalos amplios, en especial en funcién de la naturaleza de la plaga a eliminar o el grado de infestacion, por
ejemplo, de plantaciones con estas plagas. En general, las composiciones segun la invencion suelen contener de
aproximadamente 0.05 hasta aproximadamente 95% (en peso) de uno o mas ingredientes activos segun la
invencion, aproximadamente 1 hasta aproximadamente 95% de uno o mas transportadores sélidos o liquidos v,
opcionalmente, aproximadamente 0.1 hasta aproximadamente 50% de uno o mas de otros componentes
compatibles, tales como agentes tensoactivos o similares.

[0076] En la presente descripcién, el término "transportador” indica un ingrediente organico o inorganico, natural o
sintético, con los que se combina el ingrediente activo para facilitar su aplicaciéon, por ejemplo, a la planta, las
semillas o al suelo. Por lo tanto, este transportador es en general inerte y debe ser aceptable (por ejemplo, aceptable
agronomicamente, en especial para la planta tratada).

[0077] El transportador puede ser un solido, por ejemplo, silicatos naturales o sintéticos, silice, resinas, ceras,
fertilizantes solidos (por ejemplo sales de amonio), minerales naturales del suelo, tales como caolinas, arcillas, talco,
tiza, cuarzo, attapulgita, montmorillonita, bentonita o tierra diatbmea, o minerales naturales del suelo, tales como
silice, alumina, o silicatos, en especial silicatos de aluminio o magnesio. Como transportadores sélidos para granulos
son adecuados los siguientes: piedras naturales trituradas o fraccionadas tales como calcita, marmol, piedra pémez,
sepiolita y dolomita; granulos sintéticos de comida inorganica u organica; granulos de material organico tales como
serrin, cascaras de coco, mazorcas de maiz, hojas de maiz o tallos de tabaco; kieselguhr, fosfato de tricalcio, corcho
pulverizado, negro de carbono absorbente; polimeros solubles en agua, resinas, ceras; o fertilizantes solidos. Estas
composiciones sélidas pueden, si se desea, contener uno o mas agentes humidificadores, dispersantes,
emulsificadores o colorantes compatibles que, en estado sélido, también sirven como diluyentes.

[0078] EI transportador también puede ser liquido, por ejemplo: agua, alcoholes, en especial butanol o glicol, asi
como sus éteres o esteres, en especial acetato de metilglicol; cetonas, en especial acetona, ciclohexanona, metiletilo
cetona, metilisobutilcetona, o isoforona; fracciones de petréleo tales como hidrocarburos de parafina o aromaticos,
en especial xilenes o alquilo nafthalenos; aceites minerales o vegetales; hidrocarburos alifaticos clorados, en
especial tricloroetano o cloruro de metileno; hidrocarburos aromaticos clorados, en especial clorobencenos;
disolventes solubles en agua o fuertemente polares tales como dimetilformamida, dimetilo sulféxido, o N-
metilpirrolidona; gases liquidos; o similares o una mezcla de estos.

[0079] EI agente tensoactivo puede ser un agente emulsificador, un agente dispersante o un agente humidificador
de tipo i6nico o no-idnico o una mezcla estos agentes tensoactivos. Entre estos se cuentan por ejemplo, sales de
acidos poli acrilicos, sales de acidos lignosulfénicos, sales de acidos fenolesulfénicos o naftalenesulfénicos,
policondensados de 6xido de etileno con alcoholes grasos o acidos grasos o esteres grasos o aminas grasas,
fenoles sustituidos (en especial alquilofenoles o arilfenoles), sales de esteres acidos sulfosuccinicos, derivados
taurinos (en especial alquilo-tauratos), esteres fosféricos de alcoholes o de policondensados de 6xido de etileno con
fenoles, esteres de acidos grasos con polioles, o derivados funcionales de sulfato, sulfonato o fosfato de los
compuestos mencionados. La presencia de al menos un agente tensoactivo es en general esencial cuando el
ingrediente activo y/o el transportador inerte son solamente ligeramente solubles o no solubles y el agente
transportador de la composicién para la aplicacion es agua.

[0080] Las composiciones de la invencidon pueden contener también otros aditivos tales como adhesivos o
colorantes. Se pueden utilizar en las formulaciones adhesivos tales como carboximetilcelulosa o polimeros naturales
o sintéticos en la forma de polvos, granulos o celdas, tales como goma arabiga, alcohol de polivinilo o acetato de
polivinilo, fosfolipidos naturales, tales como cefalinas o lecitinas, o fosfolipidos sintéticos. Es posible utilizar
colorantes tales como pigmentos inorganicos, por ejemplo: 6xidos de hierro, 6xidos de titanio o azul prusiano;

colorantes organicos, tales como colorantes de alizarina, azo de metal o de ftalocianina, u oligoelementos tales
como sales de hierro, manganeso, boro, cobre, cobalto, molibdeno, o zinc.

[0081] Las composiciones que contienen compuestos de formula (1), o sales de los mismas aceptables como
pesticidas, que pueden ser aplicadas al control de plagas de artropodos, nematodos de plantas, helmintos o
protozoos, también pueden contener sinergistas (por ejemplo, butéxido de piperonilo o sesamex), la sustancias de
estabilizacién, otros insecticidas, acaricidas, nematicidas de planta, antihelminticos o anticoccidiales, fungicidas
(agricolas o veterinarios segun el caso, por ejemplo, benomyl e iprodiona), bactericidas, artrépodos o atractores de
vertebrados o repelentes o feromonas, desodorantes, agentes saborizantes, colorantes o agentes terapéuticos
auxiliares, por ejemplo, oligoelementos. Estos se pueden disefiar para mejorar la potencia, la persistencia, la
seguridad, la absorcion cuando se desee, el abanico de plagas a controlar o para permitir que la composicién realice
otras funciones utiles en el mismo animal o el area tratada.

[0082] Algunos ejemplos de otros compuestos activos como pesticidas que se pueden incluir en, o utilizarse junto
con las composiciones de la presente invencién son: acefato, clorpirifos, demeton-S-metilo, disulfotonsulfona,
etoprofos, fenitrotién, fenamifos, fonofos, isazofos, isofenfos, malation, monocrotofos, paratiéon, forato, fosalona,
pirimifos-metilo, terbufos, triazofos, ciflutrina, cipermetrina, deltametrina, fenpropatrina, fenvalerato, permetrina,
teflutrina, aldicarb, carbosulfan, metomilo, oxamil, pirimicarb, bendiocarb, teflubenzuron, dicofol, endosulfan, lindano,
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cartap benzoximato, cihexatina, tetradifon, avermectinas, ivermectinas, milbemicinas, tiofanato, triclorfon, diclorvos,
diaveridine o dimetriadazole.

[0083] Para su aplicacion en la agricultura, los compuestos de férmula (1) o las sales de los mismos aceptables como
pesticidas, tienen en general la forma de composiciones, en varias formas liquidas o sélidas.

[0084] Se pueden utilizar formas sélidas de composiciones tales como polvos (con un contenido del compuesto de
formula (1) o de una sal del mismo aceptable como pesticida de hasta 80%), polvos o granulos humidificables
(incluyendo granulos dispersables en agua), en especial aquellos obtenidos por extrusiéon, compactacion,
impregnacion de un transportador granular, o granulacién a partir de un polvo (estando el contenido del compuesto
de formula (I) o de una sal del mismo aceptable como pesticida, en estos polvos o granulos humidificables entre
aproximadamente 0.5 y aproximadamente 80%). Se pueden utilizar composiciones solidas homogéneas o
heterogéneas que contienen uno o mas compuestos de férmula (I) o las sales de los mismos aceptables como
pesticidas, por ejemplo granulos, pellets, briquetas o capsulas, para tratar aguas estancadas o corrientes durante un
periodo de tiempo. Un efecto similar se puede lograr empleando alimentaciéon por goteo o intermitente de
concentrados dispersables en agua tal como se describe aqui.

[0085] Las composiciones liquidas incluyen, por ejemplo, soluciones o suspensiones acuosas 0 no acuosas (tales
como concentrados emulsificables, emulsiones, fluidos, dispersiones, o soluciones) o aerosoles. Las composiciones
liquidas también incluyen, en particular, polvos humidificables de concentrados emulsificables, emulsiones, fluidos,
dispersiones, aerosoles (o polvo para rociar), pastas o fluidos secos como formas de composiciones liquidas o
destinadas a formar composiciones liquidas cuando se aplican, por ejemplo como esprays acuosos (incluyendo
volumen bajo y muy bajo) o como nieblas o aerosoles.

[0086] Las composiciones liquidas, por ejemplo, en la forma de concentrados emulsificables o solubles comprenden
en la mayoria de las veces aproximadamente de 5 a aproximadamente 80% en peso del ingrediente activo, mientras
que las emulsiones o soluciones listas para su aplicacion contienen, en su caso, aproximadamente de 0.01 a
aproximadamente 20% del ingrediente activo. Aparte del disolvente, los concentrados emulsificables o solubles
pueden contener, cuando sea necesario, aproximadamente de 2 a aproximadamente 50% de aditivos adecuados,
tales como estabilizadores, agentes tensoactivos, agentes de penetracion, inhibidores de la corrosion, colorantes o
adhesivos. Se pueden obtener emulsiones de cualquier concentracion buscada, que son en especial adecuadas
para su aplicacion, por ejemplo, a plantas, a partir de estos concentrados por dilucion con agua. Estas
composiciones estan al alcance de las composiciones que se pueden emplear en la presente invencion. Las
emulsiones pueden estar en la forma de agua en aceite o aceite en agua y pueden tener una consistencia espesa.

[0087] Las composiciones liquidas de esta invencién pueden ser usadas, ademas de en los usos normales, en
agricultura por ejemplo para tratar sustratos o lugares infestados o que pueden ser infestados por artrépodos (u
otras plagas controladas por los compuestos de esta invencion) incluyendo establecimientos de almacenamiento o
de procesado internos o al aire libre, contenedores o equipos o aguas corrientes o estancadas.

[0088] Se pueden aplicar todas estas dispersiones o emulsiones acuosas o mezclas para rociado, por ejemplo, a
plantaciones mediante cualquier medio apropiado, principalmente por rociado, a velocidades que son en general del
orden de aproximadamente 100 a aproximadamente 1, 200 litros de mezcla de rociado por hectarea, aunque puede
ser mayor o menor (por ejemplo volumen bajo o ultra bajo) dependiendo de las necesidades o de la técnica de
aplicacion. El compuesto o composiciones segun la invencion se aplican convenientemente a vegetacién y en
particular a raices u hojas que contienen plagas a eliminar. Otro procedimiento de aplicacién de los compuestos o
composiciones segun la invencion es por quimigacion, es decir, la adicion de una formulacién que contiene el
ingrediente activo para irrigar con agua. Esta irrigacion puede ser irrigacion por rociado para pesticidas foliares o
puede ser irrigacion de suelo o subsuelo o para pesticidas sistémicos.

[0089] Las suspensiones de concentrado, que se pueden aplicar por rociado, se preparan para que produzcan un
producto estable fluido que no se deposite (triturado fino) y suelen contener desde aproximadamente 10 a
aproximadamente 75% en peso de ingrediente activo, desde aproximadamente 0.5 a aproximadamente 30% de
agentes tensoactivos, desde aproximadamente 0.1 a aproximadamente 10% de agentes tixotrépicos, desde
aproximadamente 0 a aproximadamente 30% de aditivos adecuados, tales como agentes anti-espuma, inhibidores
de la corrosion, estabilizadores, agentes de penetraciéon, adhesivos y, como transportador, agua o un liquido
organico en el que el ingrediente activo es poco soluble o insoluble algunas sales organicas o inorganicas se pueden
disolver en el transportador para evitar la deposicion o como anticongelante del agua.

[0090] Los polvos humidificables (o polvo para rociado) se suelen preparar para que contengan desde
aproximadamente 10 a aproximadamente 80% en peso de ingrediente activo, desde aproximadamente 20 a
aproximadamente 90% de transportador soélido, desde aproximadamente 0 a aproximadamente 5% de a agente
humidificador, desde aproximadamente 3 a aproximadamente 10% de agente dispersante y, cuando sea necesario,
desde aproximadamente O a aproximadamente 80% de uno o mas estabilizadores y/o otros aditivos, tales como
agentes de penetracion, adhesivos, agentes anti-formacion de tortas, colorantes, o similares. Para obtener estos
polvos humidificables, el ingrediente activo se mezcla totalmente en un mezclador adecuado con sustancias
adicionales que se pueden impregnar sobre un relleno poroso y se tritura utilizando un triturador o molino adecuado.
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Esto produce polvos humidificables, cuya humidificabilidad y grado de suspension son ventajosos. Se pueden
suspender en agua para producir cualquier concentracion deseada y esta suspensiéon se puede emplear muy
ventajosamente para su aplicacion al follaje de plantas.

[0091] Los "granulos dispersables en agua (WG)" (granulos que se dispersan inmediatamente en agua) tienen
composiciones que son sustancialmente parecidas a los polvos humidificables. Se pueden preparar por granulacion
de formulaciones descritas para los polvos humidificables, ya sea mediante camino humedo (poner en contacto
ingrediente activo finamente dividido con un relleno inerte y un poco de agua, por ejemplo de 1 a 20% en peso, o
con una solucién acuosa de un agente dispersante o de union, y luego secar y poner mascara), o mediante un
camino seco (compactacion seguida de triturado y mascara).

[0092] Las concentraciones y tasas de las composiciones formuladas pueden variar segun el procedimiento de
aplicacion o la naturaleza de las composiciones o utilizacion de estas. En términos generales, las composiciones
para la aplicacion para el control de plagas de artropodos, nematodos de plantas, helmintos o protozoos suelen
contener desde aproximadamente 0.00001 % a aproximadamente 95%, mas especialmente desde
aproximadamente 0.0005% a aproximadamente 50% en peso de uno o mas compuestos de féormula (I) o de las
sales de los mismos aceptables como pesticidas, o de ingredientes activos totales (es decir el compuesto de férmula
() o una sal del mismo aceptable como pesticida, junto con otras sustancias téxicas para los artrépodos o
nematodos de planta, anti helmintos, anti coccidianos, elementos de sinergia, elementos de traza o estabilizadores).
Las composiciones empleadas y su tasa de aplicacion se seleccionaran para obtener el o los efectos deseados por
el granjero, productor de ganado, el médico, o veterinario, el operario del control de plagas u otro experto en la
materia.

[0093] Las composiciones solidas o liquidas para la aplicacién tépica a animales, madera, productos almacenados o
bienes domésticos suelen contener desde aproximadamente 0.00005% a aproximadamente 90%, mas
especialmente desde aproximadamente 0.001 % a aproximadamente 10%, en peso de uno o mas compuestos de la
invencién. Para la administracion a animales por via oral o parenteral, incluyendo composiciones liquidas o sélidas
percutaneas, estos suelen contener desde aproximadamente 0.1 % a aproximadamente 90% en peso de uno o mas
compuestos de la invencion. Los alimentos con medicamentos contienen normalmente desde aproximadamente
0.001% a aproximadamente 3% en peso de uno o mas compuestos de formula (1) o de las sales de los mismos
aceptables como pesticidas. Los concentrados o suplementos para el mezclado con alimentos contienen
normalmente desde aproximadamente 5% a aproximadamente 90%, preferentemente desde aproximadamente 5%
a aproximadamente 50%, en peso de uno o mas compuestos de férmula (I) o de las sales de los mismos aceptables
como pesticidas. Los lamederos de sales minerales contienen normalmente desde aproximadamente 0.1% a
aproximadamente 10% en peso de uno o mas compuestos de férmula (I) o sales aceptables como pesticidas de
estos.

[0094] Los polvos o composiciones liquidas para su aplicacién a ganado, bienes, establecimientos o zonas externas
pueden contener desde aproximadamente 0.0001 % a aproximadamente 15%, mas especialmente desde
aproximadamente 0.005% a aproximadamente 2.0%, en peso, de uno o mas compuestos de formula (1) o de las
sales de los mismos aceptables como pesticidas. Unas concentraciones adecuadas en aguas tratadas estan entre
aproximadamente 0.0001 ppm y aproximadamente 20 ppm, mas especialmente aproximadamente 0.001 ppm a
aproximadamente 5.0 ppm de uno o mas compuestos de formula (I) o de las sales de los mismos aceptables como
pesticidas, y se pueden utilizar terapéuticamente en piscifactorias con tiempos de exposicién adecuados. Los cebos
comestibles pueden contener desde aproximadamente 0.01% a aproximadamente 5%, preferentemente desde
aproximadamente 0.01 % a aproximadamente 1.0%, en peso, de uno o mas compuestos de férmula (l) o de las
sales de los mismos aceptables como pesticidas.

[0095] Cuando se administra a vertebrados por via parenteral, oral o percutanea u otros medios, la dosificacion de
los compuestos de férmula (I) o de las sales de los mismos aceptables como pesticidas, dependera de la especie,
edad, o salud del vertebrado y de la naturaleza y grado de infestacién actual o potencial por plagas de artrépodos,
helmintos o protozoos. Una Unica dosis de aproximadamente 0.1 a aproximadamente 100 mg, preferentemente de
aproximadamente 2.0 a aproximadamente 20.0 mg, por kg de animal o dosis de aproximadamente 0.01 a
aproximadamente 20.0 mg, preferentemente aproximadamente 0.1 a aproximadamente 5.0 mg, por kg de animal por
dia, para una medicacién sostenida, son en general adecuadas por administraciéon oral o parenteral. Mediante la
utilizaciéon y combinacion de dispositivos de liberacion sostenida de formulaciones, la dosis diaria requerida durante
un periodo de meses se puede administrar a animales de una unica vez.

[0096] Los siguientes EJEMPLOS 2A - 2M de composiciones ilustran composiciones para su utilizacion contra
artropodos, en especial acaros o insectos, nematodos de planta o plagas de helmintos o protozoos, que
comprenden, como ingrediente activo, compuestos de formula (I) o de las sales de los mismos aceptables como
pesticidas, tales como aquellos descritos ejemplos de preparados. Las composiciones descritas en los EJEMPLOS
2A - 2M pueden ser todos diluidos para dar como resultado una composicion que se puede rociar en
concentraciones adecuadas para la utilizacion en el campo. Las descripciones quimicas genéricas de los
ingredientes (para las cuales todos siguientes porcentajes estdn en porcentaje en peso), utilizadas en los
EJEMPLOS 2A - 2M siguientes, son tal como se muestra a continuacion:
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Marca Descripcion quimica

Etilan BCP condensado de Nonilfenol dxido de etileno

Soprofor BSU condensado de Tristirilfenol 6xido de etileno

Arilan CA una solucion al 70% p/v de dodecilbencenosulfonato de calcio
Solvesso 150 disolvente C40 aromatico ligero

Arylan S dodecilbencenosulfonato de sodio Darvan NO- lignosulfonato de sodio
Celite PF transportador de silicato de magnesio sintético

Sopropon T36 sales de sodio de acidos policarboxicos

Rhodigel 23 goma xantana polisacarido

Bentone 38 Derivado organico de montmorillonite de magnesio

Aerosil Diéxido de silice microfino

EJEMPLO 2A

[0097] Un concentrado soluble en agua se prepara con la composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 7%
Etilan BCP 10%
N-metilpirrolidone 83%

[0098] A una solucion de Etilan BCP disuelta en una porcion de N-metilpirrolidone se le afiade el ingrediente activo
con calentamiento y mezclado hasya que se disuelve. La solucion resultante se completa en volumen con el
disolvente restante.

EJEMPLO 2B

[0099] Un concentrado emulsificable (EC) se prepara con la composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 25%(max)
Soprophor BSU 10%
Arylan CA 5%
N-metilpirrolidone 50%
Solvesso 150 10%

[0100] Los primeros tres componentes se disuelven en N-metilpirrolidone y a esto se le afiade luego el Solvesso 150
para llegar al volumen final.

EJEMPLO 2C

[0101] Un polvo humidificable (WP) se prepara con la composicién tal como se indica a continuacién:

Ingrediente activo 40%

Arylan S 2%

Darvan NO; 5%

Celite PF 53%

[0102] Los ingredientes se mezclan y asientan en un molino de martillo a polvo con un tamafio de particula de

menos de 50 micras.
EJEMPLO 2D

[0103] Una formulacion fluida acuosa se prepara con la composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 40.00%

Etilan BCP 1.00%

Sopropon T360. 0.20%

Etilen glicol 5.00%

Rhodigel 230. 0.15%

Agua 53.65%

[0104] Los ingredientes se mezclan intimamente y se asientan en un molino de bolas hasta que se obtiene un

tamanfo de particula de menos de 3 micras.
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EJEMPLO 2E

[0105] Un concentrado de suspension emulsificable se prepara con la composicion tal como se indica a
continuacion:

Ingrediente activo 30.0%
Etilan BCP 10.0%
Bentone 38 0.5%

Solvesso 150 59.5%

[0106] Los ingredientes se mezclan intimamente y se asientan en un molino de bolas hasta que se obtiene un
tamafio de particula de menos de 3 micras.

EJEMPLO 2F

[0107] Un granulo dispersable en agua se prepara con la composicién tal como se indica a continuacion:
Ingrediente activo 30%

Darvan No 2 15%

Arylan S 8%

Celite PF 47%

[0108] Los ingredientes se mezclan, micronizan en un molino movido por fluido y luego se granula en un pelletizador
giratorio mediante rociado con agua (hasta 10%). Los granulos resultantes se secan en un secador de lecho fluido
para retirar el exceso de agua.

EJEMPLO 2G
[0109] Un polvo secante se prepara con la composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 1a10%
Polvo de talco-superfino de 99 a 90%

[0110] Los ingredientes se mezclan intimamente y se asientan lo suficientemente para lograr un polvo fino. Este
polvo puede aplicarse al lugar de infestacion de artropodos, por ejemplo en vertederos de rechazo, productos
almacenados o bienes o animales domésticos infestados, o con riesgo de ser infestados por, artrépodos para
controlarlos por ingestién oral. Unos medios adecuados para distribuir el polvo secante al lugar de infestacién de
artrépodos incluyen ventiladores mecanicos, manuales o dispositivos automaticos de tratamiento de ganado.

EJEMPLO 2H

[0111] Un cebo comestible se prepara con la composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 0.121.0%
Harina de trigo 80%
Melazas 19.9a 19%

[0112] Los ingredientes se mezclan intimamente y se conforman en forma de cebo. Este cebo comestible puede ser
distribuido en un lugar, por ejemplo establecimientos domésticos o industriales, por ejemplo cocinas, hospitales o
almacenes, o zonas al aire libre, infestados por artrépodos, por ejemplo hormigas, langostas, cucarachas o moscas,
para controlar los artrépodos por ingestion oral.

EJEMPLO 21
[0113] Una formulacién de solucién se prepara con una composicion tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 15%
Sulféxido de dimetilo 85%

[0114] El ingrediente activo se disuelve en sulféxido de dimetilo con mezclado y calentamiento si es necesario. Esta
solucion puede aplicarse de forma percutanea como aplicacion por vertido en animales domésticos infestados por
artropodos o, tras esterilizacion por filtracion a través de una membrana de politetrafluoroetileno (0.22 micrometros
de tamafo de poro), por inyeccion parenteral, a una velocidad de aplicacion desde 1.2 a 12 ml de solucién por 100
kg de animal.

EJEMPLO 2J

[0115] Un polvo humidificable se prepara con la composicién tal como se indica a continuacion:
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Ingrediente activo 50%

Etilan BCP 5%

Aerosil 5%

Celite PF 40%

[0116] EI Etilan BCP es absorbido sobre el Aerosil que luego se mezcla con los otros ingredientes y asientan en un
molino de martillos para dar un polvo humidificable, que se puede diluir con agua a una concentracién desde 0.001
% a 2% en peso del compuesto activo y aplicado a un lugar de infestacion por artrépodos, por ejemplo, larvas
dipteras o nematodos de planta, por rociado, o a animales domésticos infestados por, o con riesgo de infeccion por
artropodos, por rociado o inmersion, o por administracion oral en agua de bebida, para controlar los artropodos, los
helmintos o los protozoos.

EJEMPLO 2K

[0117] Una composicion de bolo de liberaciéon lenta se hace a partir de granulos que contienen los siguientes
componentes con porcentajes variables (similares a aquellos descritos para las composiciones previas) dependiendo
de las necesidades:

Ingrediente activo

Agente de densidad

Agente de liberacion lenta

Ligante

[0118] Los ingredientes intimamente mezclados se conforman en granulos que son comprimidos a modo de bolo
con una gravedad de 2 o mas. Puede ser administrado oralmente a animales domésticos rumiantes para su
retencion en el reticulo-rumen para proporcionar una liberacién lenta y progresiva del compuesto activo durante un
periodo de tiempo extendido para control de infestacion de animales domésticos rumiantes por artrépodos, helmintos
0 protozoos.

EJEMPLO 2L

[0119] Una composicién de liberaciéon lenta en la forma de granulos, pellets, briquetas o similares puede ser
preparada con composiciones tal como sigue:

Ingrediente activo 0.5a25%

Cloruro de polivinilo 75 a 99.5%

Ftalato de dioctilo (plastificador)

[0120] Los componentes se mezclan y son conformados con formas adecuadas por moldeado o fusién-extrusion.
Estas composiciones son Utiles, por ejemplo, para la adicién a agua estancada o para fabricacion de collares o
etiquetas para las orejas para su fijacion a animales domésticos para el control de plagas y liberacion lenta.
EJEMPLO 2M

[0121] Un granulo dispersable en agua se prepara con la composicién tal como se indica a continuacion:

Ingrediente activo 85%(max.)

Polivinilpirrolidone 5%

Arcilla de attapulgita 6%

Lauril Sulfato sodio 2%

Glicerina 2%

[0122] Los ingredientes se mezclan como lodo con 45% de agua y seran triturados en humedo hasta un tamafio de

particula de 4 micras, y luego secado por espray para eliminar el agua.
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REIVINDICACIONES

1. Compuesto de formula 1

O3

R14

5 Enelque:
3 puede ser:
H; CN; NO2; NO; SH; C+.Cg alquiltio; NHz; P(O)(OR®)(OR®) o R*; o
mono(alquilo C1.Cg)amino; di(alquilo C4-Cg)amino; formilo; (alquilo C4.Cs); alquilo C1.Cyo; cicloalquilo C3.Cs; 0
(cicloalquilo) alquilo C4.Cs ; donde cada alquilo o cicloalquilo esta opcionalmente sustituido por uno o mas R®: 0
10 naftilo o fenilo, cada uno de ellos opcionalmente sustituido por uno o mas R%* o R37; o)
NH-CO-NH-N=CR®R’; NH-CS-NH-N=CR°R’; NH-CO-NR°R’;
NH-CS-NR®R?; NH-CO-OR?®; NH-CS-OR6; 0 NH-CO-NH-NH;;

* puede ser halégeno, amino, alquilamino C4-Cg, di(alquilo C1-Cg)amino, NO,, CN, alcoxi C4-Cs, (alcoxi C1-Cs)
carbonilo, hidroxicarbonilo, (alquilo C4-Cs)carbonilo, metileno, metilidino, acetenyl, acetenyl(alquilo C1.Cs); 0

15 R® puede ser fenilo opcionalmente sustituido por uno o mas R%*; o R* puede ser un anillo heterociclico que tienen a
total de 3 a 7 atomos en el anillo de los cuales 1 a 4 son heteroatomos, siendo dichos heteroatomos iguales o
diferentes y seleccionandose del grupo formado por O S y N said anillo heterociclico ser saturados o insaturados y
estando opcionalmente sustituido por uno o mas R*; 0 R® puede ser OH, SH, C4.Cs alquiltio, alquilsulfinilo C1.Cg,
alquilsulfonilo C4-Cg, aminocarbonilo, (alquilo C4 Cg)amlnocarbonllo di(alquilo C4-Cg)aminocarbonilo, (alcoxi C4-Ce)

20 carbonilo, o P(O)(OR®)(OR?);

R puede ser SFs, halégeno, alquilo C4-Cs, hidroxialquilo C4-Cg, NO2, CN, amino, alquilamino C4-Cs, di(alquilo C-
Cs) amino, di(alquilo C4-Cg)aminocarbonilamino, (alquilo C4-Cg)aminocarbonilamino, aminocarbonilamino, (alquilo C+-
Cs)carbonilo, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, (alquilo C1-Cs)carbonilamino, (alcoxi Cq-Cg)carbonilamino, aminocarbonilo,
di(alquilo C4-Cg)aminocarbonilo, (alquilo Ci-Cg)aminocarbonilo, hidroxicarbonilo, aminocarboniloxi, (alquilo C+-
25 Cg)aminocarboniloxi, di(alquilo C1-Cs)aminocarboniloxi, hidroxi, alcoxi C4-Cs, haloalquilo C4-Ce, haloalcoxi C4-Ce,
alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C1 Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo  C¢-Ce,
haloalqunsulfonllo C+-Cs, P(O)(OR®)(OR?), (alquilo C1-Cs)[(alquilo C+-Cs)carbonillamino o fenilamino(alquilo C+4-Cs);

puede ser R¥ o fenilo opcionalmente sustituido por uno o mas R*, fenoxi opcionalmente sustituido por uno o
mas R*, o bencilo opcionalmente sustituido por uno o mas R

30 R puede ser un radical heterociclico derivado de un tnico anillo heterociclico o de un sistema heterociclico de dos
anillos fusionados donde al menos un anillo es heterociclico, teniendo cada anillo de 3 a 7 atomos en el anillo,
teniendo cada anillo heterociclico de 1 a 4 heteroatomos en el anillo, siendo dichos heteroatomos en el anillo iguales
o diferentes y seleccionandose del grupo formado por O, S y N, siendo cada anillo saturado o insaturado;

todos los radicales heterociclicos pueden estar unidos al nitrégeno del grupo H3C-C=N- R* en cualqwer pOSICIOI’I
35 posible del anillo heterociclico y todos los anillos pueden estar opcionalmente sustituido con uno o méas R* o fenilo
opcionalmente sustituido con uno o mas R®;

R® y R® se seleccionan independientemente de entre H y alquilo C1-Cg opcionalmente con uno o mas sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, NO,, CN, CHO, OH, alcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Ce, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, (alcoxi C4-Cg)carbonilo, hidroxicarbonilo, y carbamoil;

40 R" es metilo o etilo;
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nes0o1;
R"2 es cloro o bromo;
R" es perhaloalquilo, perhaloalcoxi o SFs;
R'® es cloro o bromo:
5 y sales de los mismos aceptables como pesticidas.
2. El compuesto segun la reivindicacion 1 en el que:
R es CF3, OCF3, 0 SFs5; y R' y R'® son cloro o bromo.

3. El compuesto segun las reivindicaciones 1 o 2, en el que el radical heterociclico R* se selecciona de piridina,
pirimidina, oxazole, oxadiazole, oxatriazole, isoxazole, tiazole, isotiazole, imidazole, pirane, pirone, pirazole, pirrole,

10 tetrazole, furoxano, tetrahidrofuranilo, furano, pirazina, piridazina, benzimidazole, quinolina, isoquinolina, triazina,
thiofene, furopirano, furopirone, tiatriazina, tiadiazole, pudiendo estar todos los radicales heterociclicos unidos al
nitrégeno del grupo HsC-C=N-R*' en cualquier posicion posible del anillo heterociclico y todos los anillos
opcionalmente sustituidos con uno o mas R* o un fenilo opcionalmente sustituido con uno o mas R%.

4. Composicion que comprende un compuesto de férmula (1) tal como se define en cualquiera de las reivindicaciones
15 1-3 y un vehiculo aceptable como pesticida.

5. Procedimiento para controlar plagas en un lugar, comprendiendo dicho procedimiento aplicar a dicho lugar una
cantidad eficaz desde el punto de vista pesticida de un compuesto de férmula (I) o a sal de los mismos aceptable
como pesticida tal como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3 0 una composicion tal como se define
en la reivindicacion 4, con la condicion de que el lugar no es un animal.

20 6. Uso de compuestos de formula (1) tal como se define en cualquiera de las reivindicaciones 1-3 para la preparacion
de una composicién para controlar plagas en un lugar.

7. Proceso para la preparacion de un compuesto como el reivindicado en la reivindicacion 1, comprendiendo dicho
proceso hacer reaccionar un compuesto de formula:

: CH
R”-jS(O)“ ;
3 | |N
YooNT N7
R"2 R )
R‘M

25

Donde las variables estructurales son tal como se ha reivindicado en la reivindicacion 1, con una amina de formula
R*" - NH. (Il

donde R*' es tal como se define en la reivindicacion 1.
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