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DESCRIPCION
Derivados de ariloxiacetamida y su uso como fungicidas.

La presente invencion se refiere a nuevas amidas acidas, a procedimientos para prepararlas, a composiciones que
las contienen y a procedimientos de usarlas para combatir a los hongos, especialmente a infecciones flngicas de las
plantas.

Ciertos derivados de amida acida y su uso como bactericidas agricolas y horticolas se divulgan en, por ejemplo, los
documentos WO 04/047538, JP 2001-89453 y EP 0 940 392 A.

La presente invencion se refiere a la condicion de ciertas amidas acidas sustituidas para usar principalmente como
fungicidas vegetales.

Por lo tanto, de acuerdo con la presente invencidn se proporciona un compuesto de la férmula general (1)

L
/O a b c d e 3
Ar l}l -[C(R YR )]m-[C(R YR )]n-CR =N-OR
2
1 R
R

(1) ,
en la que
Ar es un radical de la formula

Rl
B
N/ Rlll
Rll

en la que
R' es hidrogeno, halégeno, alquilo C4.4, alquenilo Cy., alquinilo Cy.4, trialquilsililetinilo o 3-hidroxi-3-metil-but-1-in-1-
ilo, y

R" y R™ son, independientemente entre si, hidrogeno, alquilo C4.3 0 halégeno, o Ar es un radical de la férmula

N| AN
R’ )\ N/ R"™

en la que

R' es hidrégeno, halégeno, alquilo C14 o alquinilo Co.4, y

R" y R™ son, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo o halégeno, L es O 0 S;

R' es alquilo C1.4, haloalquilo C14 o cicloalquilo C3.4, 0 alcoxi C1.4, haloalcoxi (C14) o cicloalcoxi Cs.4 0 alquiltio C1.4,
alquil Cq4-sulfinilo o alquil C44-sulfonilo, o haloalquiltio(C+.4), haloalquil (C1.4)-sulfinilo o haloalquilo (C1.4)-sulfonilo o
cicloalquiltio Cs.4, cicloalquilo Cs4-sulfinilo o cicloalquilo C3.4-sulfonilo;

R? es hidrégeno, alquilo C4.g, cicloalquilo Cs.4, alquenilo Cs.g, cianoalquilo (C1.4), alcoxi Cq4-alquilo (C14), alcoxi Cq.4-
alcoxi (C1.4)-alquilo (C44) o benciloxialquilo (C14), en los que el anillo fenilo del resto bencilo esta opcionalmente
sustituido con alcoxi C1.4;

R? es hidrégeno o metilo y R es hidrégeno, metilo, ciano, etinilo, metoximetilo, aliloximetil o propargiloximetilo,

R® y R son, independientemente entre si, hidrégeno, alquilo Ci4, haldégeno, ciano, hidroxi, alcoxi Ci4 0
alcoxicarbonilo Cq4, 0

R? junto con R® o R junto con R? puede unirse para formar junto con los atomos de carbono a los que estan unidos
un anillo carbociclico o heterociclico de 3 a 6 miembros que contiene un heteroatomo seleccionado entre azufre,
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oxigeno nitrogeno y NR®, en el que R° es hidrégeno o alquilo C1.4 opcionalmente sustituido,

R es hidrégeno o alquilo C1.4, fenilo, bencilo, tietiimetilo o piridilmetilo,

R® es hidrégeno, alquilo C46 opcionalmente sustituido, cicloalquilo Cs.s opcionalmente sustituido que contiene
opcionalmente un heteroatomo seleccionado entre oxigeno, azufre o nitrdgeno, alquenilo Cy4 opcionalmente
sustituido, alquinilo C,.¢ opcionalmente sustituido, alcoxi Ci.4-alquilo (C1.4), alqueniloxi Css-alquilo (C1.4), alquiniloxi
Css-alquilo (C1.4), arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido,

mes 1,

nes0,102,y

sales y N-oOxidos de los compuestos de la formula (1),

con la condiciéon de que cuando Ar sea un grupo quinolin-6-ilo y R' sea alquiltio C1.4, alquil Cy4-sulfinilo o alquil Cy.4-
sulfonilo, o haloalquiltio (C+.4), haloalquil (C+.4)-sulfinilo o haloalquil (C1.4)-sulfonilo, o cicloalquiltio Cs.4, cicloalquil Cs.4-
sulfinilo o cicloalquil Cs4-sulfonilo, entonces la posicidon 7 del quinolin-6-ilo esté sin sustituir.

Los compuestos de la invencién contienen al menos un atomo de carbono asimétrico y pueden existir en forma de
enantidmeros (o como pares de diaestereoisdmeros) o como mezclas de los mismos. Ademas, cuando R'es alquil
C14-sulfinilo los compuestos de la invencion son sulfoxidos, que pueden existir en dos formas enantioméricas y el
carbono adyacente también puede existir en dos formas enantioméricas.

Ademas, pueden existir isomerismos en torno al doble enlace C=N de compuestos de la invencion, conduciendo por
tanto a formas isoméricas estereoquimicas de compuestos de la férmula general (1). En casos en los que los
compuestos de la invencién existen como isémeros E y Z, la invencion incluye individual isémeros individuales asi
como mezclas de los mismos.

Por tanto, los compuestos de férmula general (I) pueden existir en forma de racematos, diaestereoisémeros o
enantiomeros simples, y la invencion incluye todos los isémeros posibles o mezclas de isémeros en todas las
proporciones. Es de esperar que para cualquier compuesto dado que un isomero pueda ser mas activo como
fungicida que otro. Los N-6xidos de los compuestos de la férmula (1) indican preferentemente los N-6xidos
formados, por ejemplo, cuando Ar es un resto quinolinilo o quinazolinilo.

Las sales que pueden formar los compuestos de la férmula | con preferentemente las formadas por la interaccion de
estos compuestos con acidos. EIl término "acido" comprende acidos minerales, tales como haluros de hidrégeno,
acido sulfurico, acido fosférico etc., asi como acidos organicos, preferentemente los acidos alcandlicos usados
comunmente, por ejemplo acido férmico, acido acético y acido propidnico.

Excepto cuando se indique lo contrario, los grupos alquilo y los restos alquilo de alcoxi, alquiltio, etc., contienen
adecuadamente de 1 a 8, normalmente de 1 a 4, atomos de carbono en forma de cadenas lineales o ramificadas.
Son ejemplos metilo, etilo, n- e iso- propilo y n-, sec-, iso- y terc-butilo. Cuando los restos alquilo contienen 5 6 6
atomos de carbono, son ejemplos n-pentilo y n-hexilo. Los ejemplos de sustituyentes opcionales adecuados de
grupos y restos alquilo incluyen halo, hidroxi, alcoxi C4.4 y alcoxi Ci4-alcoxi (Ci4), ciano, arilo opcionalmente
sustituido y heteroarilo opcionalmente sustituido. Cuando el sustituyente opcional es halo, el grupo o resto
haloalquilo es normalmente monoclorometilo, monofluorometilo, monofluoroetilo, diclorometilo, difluorometilo,
triclorometilo o trifluorometilo. Son sustituyentes preferidos halo, hidroxi, alcoxi C+.4 y alcoxi C44-alcoxi (C1.4) y ciano.

Los radicales cicloalquilo contienen adecuadamente de 3 a 6 atomos de carbono y son ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo.

Excepto cuando se indique lo contrario, los restos alquenilo y alquinilo también contienen adecuadamente de 2 a 8,
normalmente de 2 a 4, atomos de carbono en forma de cadenas lineales o ramificadas. Son ejemplos alilo, etinilo y
propargilo.

Sustituyentes opcionales en cicloalquilo, alquenilo y alquinilo comprenden halo, alcoxialquilo, alquenilalquilo,
alquinilalquilo, haloalquilo, cianoalquilo, hidroxialquilo, alcoxi, arilo opcionalmente sustituido y heteroarilo
opcionalmente sustituido. Son sustituyentes preferidos halo, alcoxi Cis-alquilo (C1.3), alquenil Ca.s-alquilo (C1.3),
alquinil Cy4-alquilo (C1.3), haloalquilo C+.4, cianoalquilo C1.4, hidroxialquilo C1.4, alcoxi C1.4.

Halo incluye fldor, cloro, bromo y yodo.

El arilo es preferentemente fenilo pero también incluye anillos bi- y triciclicos, tales como naftilo, antrilo y fenantrilo,
preferentemente naftilo.

El heteroarilo es normalmente un anillo aromatico de 5 6 6 miembros que contiene uno o mas restos azufre, oxigeno,
nitrégeno o NR® como heteroatomos, que puede estar condensado con uno o mas anillos aromatico o
heteroaromaticos distintos, tales como un anillo de benceno. Son ejemplos grupos tienilo, furilo, pirrolilo, isoxazolilo,
oxazolilo, tiazolilo, oxadiazolilo, pirazolilo, imidazolilo, triazolilo, isotiazolilo, tetrazolilo, tiadiazolilo, piridilo, pirimidinilo,
pirazinilo, piridazinilo, triazinilo, benzofuranilo, benzotienilo, dibenzofuranilo, dibenzotienilo, benzotiazolilo,
benzoxazolilo, benzoimidazolilo, indolilo, quinolilo, isoquinolilo, quinazolinilo y quinoxalinilo y, cuando sea adecuado,
N-6xidos y sales de los mismos. Cualquiera de los valores para arilo o heteroarilo estan opcionalmente sustituidos.
Son anillos preferidos benzofuranilo, benzotienilo, quinolilo y quinazolinilo.
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Excepto cuando se indique lo contrario, sustituyentes que pueden estar presente en arilo y heteroarilo incluyen, por
ejemplo, uno o mas de los siguientes: halo, hidroxi, mercapto, alquilo C1 (especialmente metilo y etilo), alquenilo
C,6 (especialmente vinilo y alilo), alquinilo C,6 (especialmente etinilpropargilo), trialquilsililetinilo (especialmente
trimetilsililetinilo), 3-hidroxi-3-alquil (C1.4)-alquil (Cs.6)-1-in-1-ilo (especialmente 3-hidroxi-3-metil-but-1-in-1-ilo), alcoxi
C16 (especialmente metoxi), alqueniloxi C,.s (especialmente aliloxi), alquiniloxi Cz.¢ (especialmente propargiloxi),
haloalquilo (C+.6) (especialmente trifluorometilo),

haloalcoxi (C1.6) (especialmente trifluorometoxi), -S(O),alquilo (C16) en el que u es 0, 1 6 2 y el alquilo esta
opcionalmente sustituido con halo, hidroxialquilo (C1.), alcoxi Ci4-alquilo (C1.4), alcoxi Ci4-alcoxi (C1.4), cicloalquilo
Cs, cicloalquil Cszs-alquilo (C1.4), arilo opcionalmente sustituido (especialmente fenilo opcionalmente sustituido),
heteroarilo opcionalmente sustituido (especialmente piridilo, pirimidinilo o tienilo opcionalmente sustituido), ariloxi
opcionalmente sustituido (especialmente fenoxi opcionalmente sustituido), heteroariloxi opcionalmente sustituido
(especialmente piridiloxi o pirimidiniloxi opcionalmente sustituido), -S(O),arilo opcionalmente sustituido en el que p es
0,1 6 2 (especialmente feniltio opcionalmente sustituido), -S(O)qheteroarilo opcionalmente sustituido en el que g es 0,
1 6 2 (especialmente piridiltio o pirimidiniltio opcionalmente sustituido), arilalquilo (C1.4) opcionalmente sustituido
(especialmente bencilo opcionalmente sustituido, fenetilo opcionalmente sustituido y n-propilfenilo opcionalmente
sustituido) en el que el resto alquilo esta opcionalmente sustituido con hidroxi, heteroarilalquilo (C1.4) opcionalmente
sustituido (especialmente piridil- o pirimidinilalquilo (C+1.4) opcionalmente sustituido), arilalquenilo (C2.4) opcionalmente
sustituido (especialmente feniletenilo opcionalmente sustituido), heteroarilalquenil (C,.4) opcionalmente sustituido
(especialmente piridiletenilo o pirimidiniletenilo opcionalmente sustituido), arilalcoxi (C+.4) opcionalmente sustituido
(especialmente benciloxi y fenetiloxi opcionalmente sustituido), heteroarilalcoxi (C+.4) opcionalmente sustituido
(especialmente piridilalcoxi (C1.4) o pirimidinilalcoxi (C14) opcionalmente sustituido), ariloxialquilo (C1.4)
opcionalmente sustituido (especialmente fenoximetilo), heteroariloxi-alquilo (C14) opcionalmente sustituido
(especialmente piridiloxi o pirimidiniloxialquilo (C1.4) opcionalmente sustituido), -S(O),-alquilarilo (C+44) opcionalmente
sustituido en el que r es 0,1 6 2 (especialmente benciltio y fenetiltio opcionalmente sustituido), -S(O)salquil (C1.4)-
heteroarilo opcionalmente sustituido, en el que s es 0, 1 6 2 (especialmente piridilalquiltio (C1.4) o pirimidinilalquiltio
(C14) opcionalmente sustituido), -alquil (C44)-S(O), opcionalmente sustituido, arilo, en el que y es 0,1 6 2
(especialmente feniltiometilo), -alquilo (C1.4)-S(O)«heteroarilo opcionalmente sustituido en el que x es 0, 1 6 2
(especialmente piridiltioalquilo (C14) o pirimidiniltioalquilo (C14) opcionalmente sustituido), aciloxi, |ncluyendo
alcanoiloxi C14 (espemalmente acet|IOX|) y benzoiloxi, ciano, isociano, tiocianato, isotiocianato, nitro, NRgR
NHCOR?, -NHCONRSR", -CONR®R", -CO,R?, -SO;R!, -OSO,R, -COR?, -CR%=NR" 0 -N=CR°R" en el que R' es
alquilo C1.4, haloalquilo (C1 -4), alcoxi C1 -4, haloalcoxi (C1-4), alquiltio C1.4, cicloalquilo Cs., cicloalquil Cs.-alquilo (C1-4),
fenilo o bencilo, estando los grupos fenilo y bencilo opcionalmente sustituidos con halégeno, alquilo C1.4 0 alcoxi C14
y R?y R" son independientemente hidrégeno, alquilo C1.4, haloalquilo(C+.4), alcoxi C14, haloalcoxi (C+-4), alquiltio C1.4,
cicloalquilo Cs., cicloalquil Cse-alquilo(C14), fenilo o bencilo, estando los grupos fenilo y bencilo opcionalmente
sustituidos con halégeno, alquilo C1.4 0 alcoxi C1.4.

Son sustituyentes preferidos halo, alquilo C1.s, en particular metilo y etilo, alquenilo C,.s, en particular vinilo y alilo,
alquinilo C..6, en particular etinilo y propargilo, trialquilsililetinilo, en particular trimetilsililetinilo, 3-hidroxi- 3-alquil (C+-
4)-alqu (Css)-1-in-1-ilo, en particular 3-hidroxi-3-metil-but-1-in-1-ilo, fenilo), piridilo, pirimidinilo y tienilo).

Los anillos pueden formarse de R? junto con R’ o R° junto con RY, junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos que son adecuadamente anillos carbociclicos o heterocicliclos de 3 a 6 miembros, saturados o insaturados
que contienen un heteroatomo seleccionado entre azufre, oxigeno, nitrégeno y NR°, en el que R° es hidrogeno o
alquilo C4.4 opcionalmente sustituido.

Preferentemente, en los compuestos de la formula(1), R? y R® son, independientemente entre si, hidrogeno, alquilo
C14, haloalquilo C1.4, alcoxi C1-4-alquilo(C1.4), hidroxialquilo C1., ciano, alquinilo C;.4, alquenilo C,.4 0 alcoxicarbonilo
C1.4.

Preferentemente, R', R" y R™ son hidrogeno.
También se prefiere que R' sea hidrégeno, R" sea hidrogeno y R™ sea hidrégeno, metilo, etilo o halégeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) esta compuesto de aquellos, en los que R es alquilo C1.4,
haloalquilo (C+.4), alcoxi C4.4, haloalcoxi (C1.4), alquiltio C44 o haloalquiltio (C1.4); preferentemente, R' es etilo, metoxi,
etoxi o metiltio.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (I) son aquellos, en los que R? es hidrégeno, alquilo Cy.,
cicloalquilo Cs.4, alquenllo C,.g, cianoalquilo (Cy.4), alcoxi Cis-alquilo (C14), alcoxi Cis-alcoxi (Cia)-alquilo (Ci.s);
preferentemente, R? es hidrégeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) esta compuesto de aquellos, en los que R® es hidroégeno,
alquilo C14 opcionalmente sustituido, cicloalquilo Cs;s opcionalmente sustituido que contiene opcionalmente un
atomo de oxigeno, opcionalmente sustituido alquenilo C,.s, opcionalmente sustituido alquinilo C.4 o alcoxi Cqs-
alquilcarbonilo (C1-3).
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Mas preferentemente, R® es hidrégeno, alquilo C14, haloalquilo (C1.4), cianoalquilo (C+.4), bencilo, alcoxi Ci.3-
alquilcarbonilo (C1.3), cicloalquilo Cs.4, alquenilo Cs.4 o alquinilo C3.4.

Se prefiere particularmente que R® sea hidrégeno, metilo, cianometilo, fluorometilo, etilo, alilo, propargilo o but-2-in-
4-ilo.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) estd compuesto de aquellos, en los que n es 0.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es hidrogeno y n
es 0.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) esta compuesto de aquellos, en los que R® es hidrogeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que nes 1,y R°y R son
hidrégeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es hidrégeno, n es
1,y Ry R? son hidrégeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) estd compuesto de aquellos, en los que n es 0.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es hidrogeno y n
es 0.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R? es metilo, y R’ es
metilo, ciano, etinilo, metoximetilo, aliloximetilo o propargiloximetilo.

Preferentemente, R es metilo, R® es metilo o ciano.

O, preferentemente, R® es metilo, R® es metilo o etinilo.

O, preferentemente, R® es metilo, R® es metilo o metoximetilo.

O, preferentemente, R? es metilo, R® es metilo o propargiloximetilo.

O, preferentemente, R? es metilo, R® es metilo.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es metilo y n es 0.
Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es metilo.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) esta compuesto de aquellos, en los que R® es metilo, nes 1, y
Ry R’ son hidrogeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la formula (1) estd compuesto de aquellos, en los que R® es metilo, nes 0, y
R®y R? son hidrégeno.

Otro grupo de compuestos preferidos de la férmula (1) esta compuesto de aquellos, en los que R® es metilo, R® es
hidrégeno o metilo, y R es hidrégeno, metilo, ciano o etinilo.

Son compuestos particularmente preferidos de la formula (1) aquellos en los que Ar es un radical de la formula

R' X
| _ e
N R™

RH

en la que

R' es bromo, yodo o etinilo, R" es hidrogeno, R™ es hidrégeno o fluor,

R' es etilo, metoxi o metiltio, R? es hidrégeno, R* es metilo, Rb, es metilo, metoximetilo, propargiloximetilo, etinilo o
ciano, n es 0, R® es hidrégeno y R es hidrégeno o metilo.

Mas preferentemente, es estos compuestos, R' es bromo, R" y R™ son hidrégeno, R' es metoxi o metiltio, R® y RP
son metilo y R® es metilo.

Mas preferentemente, es estos compuestos, R' es yodo, R" y R™ son hidrégeno, R' es metoxi o metiltio, R? y R® son

5
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metilo y R® es metilo.

Mas preferentemente, es estos compuestos, R' es etinilo, R" y R™ son hidrégeno, R' es metoxi o metiltio, R%y R son

metilo y R® es metilo.

Se ilustran compuestos que forman parte de la invencién en las Tablas 1 a 329 a continuacién. Se proporcionan
valores de puntos de fusion (pf) y/o idon molecular de diagnéstico (por ejemplo, M+, [M+1]+) y/o datos
espectroscopicos (RMN de 1H) en los Ejemplos 1, 2, 3 y 4, mientras que las actividades bioldgicas se proporcionan

en el Ejemplo 5.

Compuestos de la férmula 1a:

O
/O a b c d e_ 3
Ar N - [C(R)(R™)],{C(R")R")] -CR™=N-OR
rt M

(1a)

Tabla A:
Ar o férmula 1a como Ar1 a Ar37
R AN

~

N R"
R"

R’ R" R™
Ar1 Cl H H
Ar2 Cl F H
Ar3 Cl Cl H
Ard Cl Br H
Ar5 Cl I H
Ar6 Cl metilo H
Ar7 Br H H
Ar8 Br F H
Ar9 Br Cl H
Ar10 Br Br H
Ar11 Br | H
Ar12 Br metilo H
Ar13 | H H
Ar14 I F H
Ar15 I Cl H
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(Continuacion)

Ar o férmula 1a como Ar1 a Ar37

Rl

AN
/ Rlll
N
Rll
R R" R™

Ar16 | Br H
Ar17 | | H
Ar18 | metilo H
Ar19 etinilo H H
Ar20 etinilo F H
Ar21 etinilo Cl H
Ar22 etinilo Br H
Ar23 etinilo | H
Ar24 etinilo metilo H

propin-
Ar25 (1)ilo H H

propin-
Ar26 (1)ilo F H

propin-
Ar27 (1)ilo Cl H

propin-
Ar28 (1)ilo Br H

propin-
Ar29 (1)ilo | H
Ar30 | POPIN" 1 etilo H

(1)ilo

Ar31 Cl H F
Ar32 Br H F
Ar33 | H F
Ar34 etinilo H F

propin-
Ar35 (1)-ilo H F
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N~
L.
N
R"
R"
Ar36 [H
Ar37  |metilo
Tabla B:
R1 de férmula 1a definida como S1 a
S4
S1 SCH3
S2 OCH3
S3 CH2CH3
S4 SCH2CH3

Tabla C:

-[C(R®)(R®)]m-[C(R®)(R%)].-CR®=N-OR® de férmula 1b definida como de A1 a A140

Ra Rb n Re Rd Re R3
A1 metilo metilo 0 - - H metilo
A2 metilo metilo 0 - - H etilo
A3 metilo metilo 0 - - H alilo
A4 metilo metilo 0 - - H propargilo
A5 metilo metilo 0 - - H H
A6 metilo metilo 1 H H H metilo
AT metilo metilo 1 H H H etilo
A8 metilo metilo 1 H H H alilo
A9 metilo metilo 1 H H H propargilo
A10 metilo metilo 1 H H H H
A11 metilo metilo 0 - - metilo metilo
A12 metilo metilo 0 - - metilo etilo
A13 metilo metilo 0 - - metilo alilo
A14 metilo metilo 0 - - metilo propargilo




ES 2380877 T3

(continuacién)

-[C(RY)(R”)]m-[C(R®)(RY)].-CR®=N-OR® de férmula 1b definida como de A1 a A140

Ra Rb n Rc Rd Re R3
A15 metilo metilo 0 - - metilo H
A16 metilo metilo 1 H H metilo metilo
A17 metilo metilo 1 H H metilo etilo
A18 metilo metilo 1 H H metilo alilo
A19 metilo metilo 1 H H metilo propargilo
A20 metilo metilo 1 H H metilo H
A21 metilo etinilo 0 - - H metilo
A22 metilo etinilo 0 - - H etilo
A23 metilo etinilo 0 - - H alilo
A24 metilo etinilo 0 - - H propargilo
A25 metilo etinilo 0 - - H H
A26 metilo etinilo 1 H H H metilo
A27 metilo etinilo 1 H H H etilo
A28 metilo etinilo 1 H H H alilo
A29 metilo etinilo 1 H H H propargilo
A30 metilo etinilo 1 H H H H
A31 metilo etinilo 0 - - metilo metilo
A32 metilo etinilo 0 - - metilo etilo
A33 metilo etinilo 0 - - metilo alilo
A34 metilo etinilo 0 - - metilo propargilo
A35 metilo etinilo 0 - - metilo H
A36 metilo etinilo 1 H H metilo metilo
A37 metilo etinilo 1 H H metilo etilo
A38 metilo etinilo 1 H H metilo alilo
A39 metilo etinilo 1 H H metilo propargilo
A40 metilo etinilo 1 H H metilo H
A41 metilo CN 0 - - H metilo
A42 metilo CN 0 - - H etilo
A43 metilo CN 0 - - H alilo
Ad4 metilo CN 0 - - H propargilo
A45 metilo CN 0 - - H H
A46 metilo CN 1 H H H metilo
A4T metilo CN 1 H H H etilo
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(continuacién)

-[C(RY)(R”)]m-[C(R®)(RY)].-CR®=N-OR® de férmula 1b definida como de A1 a A140

Ra Rb n Rc Rd Re R3
A48 metilo CN 1 H H H alilo
A49 metilo CN 1 H H H propargilo
A50 metilo CN 1 H H H H
A51 metilo CN 0 - - metilo metilo
A52 metilo CN 0 - - metilo etilo
A53 metilo CN 0 - - metilo alilo
A54 metilo CN 0 - - metilo propargilo
A55 metilo CN 0 - - metilo H
A56 metilo CN 1 H H metilo metilo
AS7 metilo CN 1 H H metilo etilo
A58 metilo CN 1 H H metilo alilo
A59 metilo CN 1 H H metilo propargilo
ABO metilo CN 1 H H metilo H
A81 metilo CH20metilo 0 - - H metilo
A82 metilo CH20metilo 0 - - H etilo
A83 metilo CH20metilo 0 - - H alilo
A84 metilo CH20metilo 0 - - H propargilo
A85 metilo CH20metilo 0 - - H H
A86 metilo CH20metilo 1 H H H metilo
A87 metilo CH20metilo 1 H H H etilo
A88 metilo CH20metilo 1 H H H alilo
A89 metilo CH20metilo 1 H H H propargilo
A90 metilo CH20metilo 1 H H H H
A91 metilo CH20metilo 0 - - metilo metilo
A92 metilo CH20metilo 0 - - metilo etilo
A93 metilo CH20metilo 0 - - metilo alilo
A94 metilo CH20metilo 0 - - metilo propargilo
A95 metilo CH20metilo 0 - - metilo H
A96 metilo CH20metilo 1 H H metilo metilo
A97 metilo CH20metilo 1 H H metilo etilo
A98 metilo CH20metilo 1 H H metilo alilo
A99 metilo CH20metilo 1 H H metilo propargilo
A100 metilo CH20metilo 1 H H metilo H

10
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(continuacién)

-[C(RY)(R”)]m-[C(R®)(RY)].-CR®=N-OR® de férmula 1b definida como de A1 a A140

Ra Rb n Rc Rd Re R3
A101 -CH2CH2CH2- 0 - - H metilo
A102 -CH2CH2CH2- 0 - - H etilo
A103 -CH2CH2CH2- 0 - - H alilo
A104 -CH2CH2CH2- 0 - - H propargilo
A105 -CH2CH2CH2- 0 - - H H
A106 -CH2CH2CH2- 1 H H H metilo
A107 -CH2CH2CH2- 1 H H H etilo
A108 -CH2CH2CH2- 1 H H H alilo
A109 -CH2CH2CH2- 1 H H H propargilo
A110 -CH2CH2CH2- 1 H H H H
A111 -CH2CH2CH2- 0 - - metilo metilo
A112 -CH2CH2CH2- 0 - - metilo etilo
A113 -CH2CH2CH2- 0 - - metilo alilo
A114 -CH2CH2CH2- 0 - - metilo propargilo
A115 -CH2CH2CH2- 0 - - metilo H
A116 -CH2CH2CH2- 1 H H metilo metilo
A117 -CH2CH2CH2- 1 H H metilo etilo
A118 -CH2CH2CH2- 1 H H metilo alilo
A119 -CH2CH2CH2- 1 H H metilo propargilo
A120 -CH2CH2CH2- 1 H H metilo H
A121 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - H metilo
A122 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - H etilo
A123 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - H alilo
A124 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - H propargilo
A125 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - H H
A126 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H H metilo
A127 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H H etilo
A128 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H H alilo
A129 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H H propargilo
A130 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H H H
A131 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - metilo metilo
A132 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - metilo etilo
A133 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - metilo alilo
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(continuacién)

-[C(RY)(R”)]m-[C(R®)(RY)].-CR®=N-OR® de férmula 1b definida como de A1 a A140

Ra Rb n Rc Rd Re R3
A134 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - metilo propargilo
A135 -CH2CH2CH2CH2- 0 - - metilo H
A136 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H metilo metilo
A137 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H metilo etilo
A138 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H metilo alilo
A139 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H metilo propargilo
A140 -CH2CH2CH2CH2- 1 H H metilo H

Tabla 1

La Tabla 1 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar1 de la tabla A, R1 es S1 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 2

La Tabla 2 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar1 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R*)(RM)],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 3

La Tabla 3 contiene compuestos de féormula 1a con Ar es Ar1 de la tabla A, R1 es S3dela TablaBy —(C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)]:-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 4

La Tabla 4 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar1 de la tabla A, R1 es S4 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 5

La Tabla 5 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar2 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla By —(C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RM)],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 6

La Tabla 6 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar2 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 7

La Tabla 7 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar2 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 8

La Tabla 8 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar2 de la tabla A, R1 es S4 de la TablaB y —[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)]--CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 9

La Tabla 9 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar3 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -[C(R*)(R”)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 10

La Tabla 10 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar3 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 11

La Tabla 11 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar3 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y —
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 12

La Tabla 12 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar3 de la tabla A, R1 es S4 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 13

La Tabla 13 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar4 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R*)(RM],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 14

La Tabla 14 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar4 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R")]m-
[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 15

La Tabla 15 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar4 de la tabla A, R1 es S3de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 16

La Tabla 16 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar4 de la tabla A, R1 es S4 dela TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
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[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 17

a Tabla 17 contiene compuestos de férmula 1 a con Ar es Ar5 de la tabla A, R1 es elaTablaBy - m-
La Tabla 17 conti tos de formula 1 A Ar5 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -[C(R?*)(R"
[C(R%)(R%)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 18
La Tabla 18 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar5 de la tabla A, R1 es S2 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R*)(RM],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 19
La Tabla 19 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar5 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 20
La Tabla 20 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar5 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 21
La Tabla 21 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar6 de la tabla A, R1 es S1 dela TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R*)(RM],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 22
La Tabla 22 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar6 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 23
La Tabla 23 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar6 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 24
La Tabla 24 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar6 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)]--CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 25
La Tabla 25 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar7 de la tabla A, R1 es S1 dela TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 26
La Tabla 26 contiene compuestos de férmula 1 a con Ar es Ar7 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R*)(RM)],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 27
La Tabla 27 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar7 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 28
La Tabla 28 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar7 de la tabla A, R1 es S4 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 29
La Tabla 29 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar8 de la tabla A, R1 es S1 dela TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R*)(RM],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 30
La Tabla 30 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar8 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 31
La Tabla 31 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar8 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R)(R%)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 32
La Tabla 32 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar8 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RM],-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 33
La Tabla 33 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar9 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 34
La Tabla 34 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar9 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R®)]m-
[C(R%)(R%)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 35
La Tabla 35 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar9 de la tabla A, R1 es S3 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 36
La Tabla 36 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es ArQ de la tabla A, R1 es S4 de la TablaB y -[C(Ra)(Rb)]m-
[C(R®)(R%)]»-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 37
La Tabla 37 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar10 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(RY)(RY]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 38
La Tabla 38 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar10 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
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[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 39

La Tabla 39 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar10 de la
(C(R?)(R®)Im-[C(R°)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 40

La Tabla 40 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar10 de la
[C(R?)(R®)]m-[C(RY)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 41

La Tabla 41 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar11 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 42

La Tabla 42 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar11 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 43

La Tabla 43 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar11 de la tabla A,

[C(R?)(R®)]m-[C(R)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 44

La Tabla 44 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar11 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 45

La Tabla 45 contiene compuestos de féormula 1 a con Ar es Ar12 de la tabla A,

[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 46

La Tabla 46 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar12 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 47

La Tabla 47 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar12 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 48

La Tabla 48 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar12 de la
[C(R?)(R®)]m-[C(R)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 49

La Tabla 49 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar13 de la
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 50 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar13 de la
[C(R?)(RO)]m-[C(R®)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 51

La Tabla 51 contiene compuestos de féormula 1 a con Ar es Ar13 de la tabla A,

[C(RY)R®)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 52

La Tabla 52 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar13 de la tabla A,

[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 53

La Tabla 53 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar14 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 54

La Tabla 54 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar14 de la
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 55

La Tabla 55 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar14 de la tabla A,

[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 56

La Tabla 56 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar14 de la
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 57

La Tabla 57 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar15 de la
[C(R?)(R®)]m-[C(RY)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 58

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

tabla A,

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

es S3 de la

es S4 de la

es S1 de la

es S2 de la

es S3 de la

es S4 de la

es S1 de la

es S2 de la

es S3 de la

es S4 de la

es S1 de la

es S2 de la

es S3 de la

es S4 de la

es S1 de la

es S2 de la

es S3 de la

es S4 de la

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

Tabla

By-

By-

By-

By-

By -

By-

By -

By-

By-

By -

By-

By-

By -

By-

By -

By -

By-

es S1 de la Tabla B y -

contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar15 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R”)]m-[C(R®)(R)]-

CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 59

La Tabla 59 contiene compuestos de férmula 1 a con Ar es Ar15 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -

[C(RY)R)m-[C(R®)(RY]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 60

La Tabla 60 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar15 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -

[C(RY)(R®)]m-[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

14



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

ES 2380877 T3

Tabla 61

contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar16 de la tabla A, R1 es S1dela TablaBy -[C(Ra)(Rb)]m-[C(RC)(Rd)]n-

CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 62

La Tabla 62 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar16 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -

[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 63

La Tabla 63 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar16 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y —

(C(Ra)(Rb)]m-[C(RC)(Rd)]n—CRe=N-OR3 es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 64

La Tabla 64 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar16 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -

[C(RY)R)m-[C(R®)(RY]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 65

La Tabla 5 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar17 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y —(C(R*)(R®)]m-

[C(RC)(Rd)]n-CRe=N-OR3 es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 66

contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar17 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -[C(R*)(R”)]m-[C(R®)(R)]-

CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 67

contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar17 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -[C(Ra)(Rb)]m-

[C(R%)(RY)].-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 68

La Tabla 4 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar17 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla By -[C(Ra)(Rb)]m-

[C(RC)(R")]n-CRe=N-OR3 es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 69

contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar18 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -[C(R*)(R”)]m-[C(R®)(R)]-

CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 70

La Tabla 70 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar18 de la tabla A,

[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 71

La Tabla 71 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar18 de la

(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 72

La Tabla 72 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar18 de
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 73

La Tabla 73 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar19 de
[C(RY)R®)]m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 74

La Tabla 74 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar19 de
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 75

La Tabla 75 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar19 de
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 76

La Tabla 76 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar19 de
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 77

La Tabla 77 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar20 de
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 78

La Tabla 78 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar20 de
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 79

La Tabla 79 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar20 de
[C(RY)R)m-[C(RY)(RY]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 80

La Tabla 80 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar20 de
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 81

La Tabla 81 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar21 de
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 82

la

a

a

La Tabla 82 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar21 de la

(C(R*)(R”)Im-[C(R%)(R%)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
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Tabla 83

La Tabla 83 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar21 de la tabla A,
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 84

La Tabla 84 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar21 de la tabla A,
[C(R?)(R®)]m-[C(R)(RY)]r-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 85

La Tabla 85 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar22 de la tabla A,
(C(RHR)Im-[C(RO)RY]-CR®=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 86

La Tabla 86 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar229 de la tabla A,
(C(R?)(R®)Im-[C(R°)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 87

La Tabla 87 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar22 de la tabla A,
(C(RY)R")]m-[C(R*)(RM]:-CR®=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 88

La Tabla 88 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar22 de la tabla A,
[C(R*)(R”)]-[C(R%)(R%)].-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 89

La Tabla 89 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar23 de la tabla A,
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 90

La Tabla 90 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar23 de la tabla A,
[C(R?)(R®)]m-[C(R)(RY)]-CR®=N-OR?® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 91

La Tabla 91 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar23 de la tabla A,
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 92

La Tabla 92 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar23 de la tabla A,
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 93

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R1

R

1

R1

R1

La Tabla 93 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar24 de la tabla A, R1

ErC(t;Rla)gzb)]m—[C(RC)(Rd)]n—CRe=N—OR3 es de A1 a A140 de la tabla C.
abla

a Tabla contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar e la tabla A,
La Tabla 94 i de fé la 1 A Ar24 de | bla A
(C(R*)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 95

La Tabla 95 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar24 de la tabla A,
[C(RY)R®)]m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 96

La Tabla 96 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar24 de la tabla A,
[C(R*)(R”)]-[C(R%)(R%)].-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 97

La Tabla 97 contiene compuestos de féormula 1 a con Ar es Ar25 de la tabla A,
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 98

a Tabla contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar; e la tabla A,
La Tabla 98 i de fé la 1 Al Ar25 de | bla A
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 99

La Tabla 99 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar25 de la tabla A,
[C(R*)(R”)]-[C(R%)(R%)].-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 100

La Tabla 100 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar25 de la tabla A,
(C(R*)(R®)Im-[C(R°)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 101

La Tabla 101 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar26 de la tabla A,
(C(RY)R")]m-[C(R*)(RM]:-CR=N-OR? es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 102

La Tabla 102 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar26 de la tabla A,
(C(R®)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 103

La Tabla 103 contiene compuestos de féormula 1a con Ar es Ar26 de la tabla A,
(C(R?)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
Tabla 104

a Tabla contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar. e la tabla A,
La Tabla 104 i de f6 la 1 Al Ar26 de | bla A
[C(R*)(R”)]m-[C(R%)(R%)].-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.
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Tabla 105
La Tabla 105 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar27 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 106

La Tabla 106 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar27 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
[C(RY)R®)m-[C(R®)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 107

La Tabla 107 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar27 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 108

La Tabla 108 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar27 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 109

La Tabla 109 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar28 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y -
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 110

La Tabla 110 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar28 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 111

La Tabla 111 contiene compuestos de formula 1 a con Ar es Ar28 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -
[C(RY)R)]m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 112

La Tabla 112 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar28 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y —
(C(R?)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 113

La Tabla 113 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar29 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y —
(C(R®)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 114

La Tabla 114 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar29 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y —
(C(R*)(R®)Im-[C(R°)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 115

La Tabla 115 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar29 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 116

La Tabla 116 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar29 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 117

La Tabla 117 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar30 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y —
(C(R?)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 118

La Tabla 118 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar30 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 119

La Tabla 119 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar30 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y —
(C(R?)(R®)Im-[C(R°)(RY)]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 120

La Tabla 120 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar30 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y -
[C(RY)R®)]m-[C(R®)(RY]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 120

La Tabla 120 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar31 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RN]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 123

La Tabla 123 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar31 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y -
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 124

La Tabla 124 contiene compuestos de féormula 1 a con Ar es Ar32 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y -
[C(RY)R®)m-[C(R%)(RM]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 125

La Tabla 125 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar32 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y
(C(R®)(R®)Im-[C(R%)(RY)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

Tabla 127

La Tabla 127 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar33 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y
[C(RY)R)m-[C(R®)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 128 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar33 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y
[C(RY)R®)m-[C(R%)(RH]-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 131 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar34 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y
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[C(R*)(R”)]-[C(R%)(R%)].-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 132 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar34 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y

[C(R?)(RO)]m-[C(R®)(RY)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 135 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar35 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y
S8y DbV Te d 3

[C(R*)(R”)m-[C(R*)(R%)]-CR®*=N-OR” es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 136 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar35 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y
S IWr=emr d 3

[C(RY)(R”)m-[C(R*)(R%)]-CR®*=N-OR” es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 138 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar36 de
Sayv P 1Rty pd e 3

(C(R*)R)]m-[C(R")(R")]n--CR"=N-OR" es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 139 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar36 de

(C(R®)(RP)Im-[C(R®)(RI)]:-CR®=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 140 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar36 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y
=CIr=Y e d 3

[C(R*)(R”)m-[C(R*)(R%)]-CR®*=N-OR” es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 141 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar36 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y
SYIpr= e d 3

[C(RY)(R”)m-[C(R*)(R%)]-CR®*=N-OR” es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 142 contiege compuestos3 de formula 1a con Ar es Ar37 de la tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y

[C(Ra)(RE)]m-[C(RC)(R )I.-CR®=N-OR”’ es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 143 contiege compuestosé de formula 1a con Ar es Ar37 de la tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y

[C(R?)(RO)]m-[C(R®)(RY)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 144 contiene compuestos de férmula 1a con Ar es Ar37 de la tabla A, R1 es S3 de la Tabla B y

[C(R?)(R®)]m[C(R%)(RY)]-CR°=N-OR® es de A1 a A140 de la tabla C.

La Tabla 145 contiene compuestos de formula 1a con Ar es Ar37 de la tabla A, R1 es S4 de la Tabla B y

[C(Re‘)(RE)]m-[C(R‘:)(Rd)]n—CRe=N-OR3 es de A1 a A140 de la tabla C.

o

tabla A, R1 es S1 de la Tabla B y

o

tabla A, R1 es S2 de la Tabla B y

Los compuestos de férmula (1) se pueden preparar como se indica a continuacion en los Esquemas de 1 a 17 en los
que Ar, R', R? R% R®, R% R% R® R® my n tienen los significados proporcionados anteriormente y L es O a menos
que se indique lo contrario en el texto. Como se muestra en el Esquema 1, los compuestos de férmula general (1) se
pueden preparar haciendo reaccionar un compuesto de la férmula general (2) con un compuesto de la féormula
general (3) en presencia de una base en un disolvente adecuado. Disolventes tipicos incluyen N-dimetilformamida y
N-metilpirrolidin-2-ona. Entre las bases adecuadas se incluyen carbonato potasico, hidruro sédico o
diisopropiletilamina. Algunos de los intermedios y materiales de partida son compuestos conocidos y pueden estar
disponibles comercialmente o se pueden preparar de acuerdo con procedimientos conocidos para los expertos en la
técnica. Cabe destacar que la breve descripcion sobre cada una de as flechas para cada conversion es Unicamente
con fines ilustrativos y no debe considerarse como limitante con respecto a la secuencia o a cada etapa individual.

Esquema 1
@)
OH + LG base ArO ! a b c d e 3
A N - [CR*)R")], ICR™IR], - CR=N-OR® N -(ER W (SRR, - BR=N-OR
éz disolvente R' R?
R!

@ ) M

Como se muestra en el Esquema 2, los compuestos de férmula general (3) se pueden preparar haciendo reaccionar
una amina de formula general (5) con un acido carboxilico activado tal como haluro acido o el correspondiente
anhidrido acido de formula general (4), en presencia de una base inorganica u organica adecuada, tal como
carbonato potasico o diisopropiletiiamina, en un disolvente tal como diclorometano, tetrahidrofurano o N.N-
dimetilformamida.

Esquema 2
O
H. a, b c o 3 base LG ! a, b 3
LG\HLX + N-CRIR,CRIRD],-CR=N-OR N - [CRMR) 5 [CR*)RY], - CREN-OR
R? disolvente R?
R R'
(4) GS=Grupo saliente ) (3)

Como alternativa, como se muestra en el Esquema 3, los compuestos de formula general (1) se pueden preparar
condensando un compuesto de la formula general (7a), en la que R es H con una amina de féormula general (5)
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usando reactivos de activacion adecuados, tales como 1-hidroxibenzotriazol (HOBt), (benzotriazol-1-iloxi)-tris-
(dimetilamino)-fosfonio-hexafluorofosfato (BOP), 1-hidroxi-7-azabenzotriazol (HOAT) o N-(3-dimetilaminopropil)-W-
etilcarbodiimida clorhidrato (EDC).

Esquema 3
o 0
LG b
A"/OH + \‘/U\ORB i N/O\HLORG ec.1
R? disolvente R!
(6a, R= H) (7b, R8= alquilo C14),
@ (6b, Ré = alquilo C, , ) (7a, Ré=H) Hidrélisis

(o}
H. a. . b ¢, d e ! ager_ites_c}e
I\Ilz' [CRHRY)] m'[C(R KR%] 0 CR™=N-OR " jactivacién D\TO%I\N . [C(Ra)(Rb)] m-[C(R C}(R d,] . CRe=N-OR3 ec.2
R o] R1 RI2
&+
AO~"oH )
RrR1
(7a)

Como alternativa, los compuestos de féormula general (1) se pueden preparar a través de la intermediacion de
compuestos de féormula general (7b), en la que R® es alquilo C1.4 como se muestra en el Esquema 3. Los ésteres de
férmula general (7b), en la que R® es alquilo C14 y también &cidos de formula general (7a), en la que R® es H, se
pueden preparar haciendo reaccionar un compuesto de la féormula general (2) con un éster o acido de féormula
general (6a y 6b respectivamente) en presencia de una base adecuada, tal como carbonato potasico o hidruro
sadico, en un disolvente adecuado, tal como N,N-dimetilformamida. Los ésteres o acidos de la férmula general (6a o
6b) o estan disponibles comercialmente o se pueden preparar mediante procedimientos conocidos en la literatura
estandar a partir de materiales disponibles comercialmente.

Como alternativa, como se muestra en el Esquema 4, los compuestos de férmula general (7b) se pueden preparar
en condiciones de Mitsunobu haciendo reaccionar un compuesto de la formula general (2) con un compuesto de la
férmula general (6b), en la que R4 es alquilo C1.4 , usando una fosfina, tal como trifenilfosfina y un azoéster, tal como
azodicarboxilato de dietilo.

Esquema 4
o) o]
RE es alquilo C %
A _OH HO‘HLORS o e Ar’O\H‘LORS
J ] Condiciones de R1
R ¢
Mitsunobu
@ (6b) (7b)

En otro enfoque para la preparacion de compuestos de la férmula general (1) que se muestra en el Esquema 5, el
compuesto de férmula general (6d) se puede hacer reaccionar con un compuesto de la féormula general (2) en
condiciones de Mitsunobu usando una fosfina, tal como ftrifenilfosfina y un azoéster, tal como azodicarboxilato de
dietilo. Los compuestos de férmula general (6d) se pueden preparar a partir de un compuesto de general formula
(6c) y una amina de férmula general (5) usando reactivos de activacion adecuados, tales como 1-hidroxibenzotriazol
y N-(3-dimetilaminopropil)-N'-etil-carbodiimidaclorhidrato.
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Esquema 5
O
OH agentes de activacion
ATt “O\H‘\N - ICR*R™] ICR R 4] ; CRE=N-OR’ - ) ecd
R ||Qz Condiciones de
Mitsunobu
2 (6d)
(@]
H\ a 4} c d e 3 § e
HO N-[CR)R )]m.[C(R JR5] n CR™=N-COR agentes de activacion
OH + IIQZ (6d) ec.2
R1
(6c) )

Los compuestos (6b) y (6¢) son compuestos conocidos o se pueden preparar a partir de compuestos disponibles
comercialmente y/o conocidos por los expertos en la técnica.

Ademas, los compuestos de férmula general (1) en la que R1 se define como en la reivindicacién, 1, se pueden
preparar como se muestra en el Esquema 6. Por lo tanto, los ésteres de la férmula (8) se pueden halogenar para dar
haloésteres de la férmula general (9), mediante tratamiento con un agente de halogenaciéon adecuado, tal como N-
bromosuccinimida, en un disolvente adecuado tal como tetracloruro de carbono, a entre temperatura ambiente y la
temperatura de reflujo del disolvente. Los haloésteres de la formula general (9) se pueden hacer reaccionar con un
compuesto se metal alcalino M+OR1 o0 M+SR4, donde M es, adecuadamente, sodio o potasio en, por ejemplo, un
alcohol R1OH o tiol R1SH como disolvente, a entre 0 °C y 60 °C, preferentemente a temperatura ambiente, para dar
compuestos de la férmula general (7b). Los ésteres (7b) se pueden hidrolizar en acidos de férmula general (7a),
mediante tratamiento con un hidroxido de metal alcalino, tal como hidréxido sddico, en un alcohol acuoso R1OH,
entre temperatura ambiente y la temperatura de reflujo. Un acido carboxilico de la formula general (7a) se puede
condensar con una amina de la férmula general (5) para dar un compuesto de la formula general (1), en la que Rq es
como se ha definido anteriormente, usando reactivos de activacion adecuados, tales como 1-hidroxibenzotriazol y N-
(3-dimetilaminopropil)-N'-etilcarbodiimida clorhidrato.
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Esquema 6

o agente | (o)
halogenante (0]
Ar’o\/lLoR3 —_— Ar/ \)LOR8 ec.1
disolvente halogen
® )
(o} 0
o M-R? -0
o W)LORS _— A \)‘\ORB ec.2
1 :
halogeno disolvente R
9 (7b)
o (o}
Ar,O saponificacion o
ORB — Ar” W)\OH ec.3
1 .
R disolvent
isolvente R
(7b) (7a)
0] (o]
_0 acoplamiento de amidas
Ar (0] a, b €, d e 3
OH + (5 Ar” h‘l CRHR)]ICRHRT], CR=N-OR ec.d
R! agentes de activacion R R
H. a b c d e 3
N - [C(R ¥R I€CR R CR =N-OR
(7a) " [CR IR ICRHRT] A)
R (5)

Como alternativa, como se muestra en el Esquema 7, los compuestos de la formula general (1) se pueden preparar
a través de la intermediacion de &cidos de la férmula general (7a), haciéndolos reaccionar con un compuesto de la
férmula general (10) para dar hidroxiamidas de férmula general (11). La oxidacion de (11), en presencia de un

5 agente de oxidacion adecuado tal como peryodinano de Dess-Martin, seguido de la reaccion del derivado de
carbonilo resultante (12) con hidroxilaminas de la férmula general (13), o sales de los mismos, proporcionaria
compuestos de la férmula general (1).

Esquema 7
Agentes de
Q H activacion o}
A'OW/‘LOH», N - CRORNICRIRY) ; CHR®OH —— Aroj/U\N SICRHRI ACRIR ), CHRPOH  ecat
R! R R’ F|?2
a) (10) an
o}
Agentes oxidantes o 5 i comd e
(11) Ar” N-[CRIR)]ICRIR]  CR")=0 ec.2
1 '2
R R
(12)
Formacion de oxima o
HNORS  + (12 A,/Oj)Lr,l -[CR*)R™)] L ICR (R Y], CR*)=N-OR® ec3
1 2
R R

(13 ¢}
Como se muestra en el Esquema 8, las aminas de la férmula general (5) se pueden preparar mediante proteccion de

10 la funcion amino de las hidroxiaminas de la féormula general (10) para proporcionar compuestos de la formula
general (14), en la que P representa un grupo protector de nitrégeno tal como terc-butoxicarbonilo (Boc), acetilo (Ac),
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trifluoroacetilo, benciloxicarbonilo (Cbz), seguido de reaccion con a agente de oxidacion adecuado, por ejemplo el
complejo triéxido de azufre-piridina en dimetilsulféxido, para formar un compuesto oxidado de la férmula general
(15). Este derivado de carbonilo de formula general (15) se puede hacer reaccionar con hidroxilaminas de la formula
general (13), para proporcionar las hidroxilaminas protegidas con amino de la férmula general (16). La
desproteccion del grupo amino (16) proporciona aminas de la formula general (5)m en la que también se pretende
incluir sales de las mismas.

Esquema 8
H< a,,ob ¢, d e proteccion " - . ]
N - [CRIRIN R ICRIR ) s CHRPOH = " N - [CR)R)] 1 ICR AR 91, CHR°OH  ec.
R Lo
19 (14)
idaci6 P
oxidacién \N ) [C(Ra)(Rb)]m-[C(R C)(R d,] . C(Re)=0 -
R
(15)
formacion
de oxima P
(15 ——= ON-CRIRLICRIR %) ; CR")=N-ORS ecli
H,N-OR3 R2
(13) (16)
desproteccion H
(16) _-—-p N - [CR)R)  ICR %R %1 ; CR°N-OR® ec4
l'Qz
®)

Como alternativa, como se muestra en el Esquema 9, los compuestos de la férmula general (5a), que representan
compuestos de la formula general (5a), en la que R? es hidrégeno, se pueden preparar mediante proteccion de la
funcidon amino de hidroxiaminas de la férmula general (10a) para proporcionar compuestos de la férmula general
(14a), en la que P y P1 representan independientemente grupos protectores de nitrégeno, tales como terc-
butoxicarbonilo (Boc), acetilo (Ac), trifluoroacetilo, benciloxicarbonilo (Cbz), aliloxicarbonilo (Aloc), beta(trimetilsilil)-
etanosulfonilo (SES) o hidrégeno. Como alternativa, cuando P y P1 no son hidrégeno, también se pueden unir para
formar juntos un grupo protector ciclico, tal como ftalimida (Pht). La reaccion de (14a) con un agente de oxidacion
adecuado, por ejemplo, complejo de trioxido de azufre-piridina en dimetilsulféxido, forma un compuesto oxidado de
la formula general (15a). Este derivado de carbonilo de féormula general (15a) se puede hacer reaccionar con
hidroxilaminas de la férmula general (13), para proporcionar las oximas protegidas con amino de la férmula general
(16a). La desproteccion del grupo amino (16) proporciona amino-oximas de la férmula general (5a), en la que
también se pretende incluir sales de las mismas.
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Esquema 9
H proteccion
\hll -[CRM)R}, ICR R Y], CHR®OH \l\ll -[CR*)RM - ICRHRY] , CHR°OH  ec.1
H P,
(10a) (14a)
oxidacion P
~ a b c d e
(14a) _— 'f -[CRHRI L ICRHRT] - CR)=O ec.2
P1
(15a)
formacioén
de oxima
Po a b c d e
(15a) f‘ll [CRHIR)] ICRHRE] ; C(R7)=N-OR? ec.3
H,N-OR3 P,
(13) (16a)

desproteccion a b ¢ 4 . "
(16a) — "Il-[C(R YR o [CRHRE],, CR=N-OR
H

ec.4

(5a)

Como se ilustra en el Esquema 10, alquiloxi-, alqueniloxi- y alquiniloxi-alquilaminas de la formula general (20), en la
que R6 es alquilo C1.4, alquenilo Cs., alquinilo Cs.5, Utiles para la preparacion de compuestos oximino de la formula
general (1), como se muestra en el Esquema 11, se pueden preparar mediante una secuencia de proteccion,
alquilacion y desproteccion.

Esquema 10

H Re R7 R7
Ra (C(R)(RY)) n¥ proteccion selectiva con P7 y P2 2 Ra OH H Re
\lil OH OH \I\Il (C(Rc)(Rd))HX eq. 1
OP,
R2 R7 R7 an P, - A
R7 RT7 R7 R7
Ra OH H Re alquilacion Ra OR, H Re
R2 —s R2
SN CRIRN,X SNOSERIERDY o2
P, OP, P, OP,
(18) (19)
R7 R7 H Re
Ra OR, H Re desproteccion (P y P?) Ra (C(R°)(Rd))n¥
R2 - H .
\I\f (C(Rc)(Rd))nl< \h‘l OR, OH eq. 3
OP
P 2 R2 R7 R7
t9) 20)

con R?® esindependientemente alquilo C, , alquenilo C, 5 ,alquinilo C,4
R es independientemente H, alquilo C, ,

P1 y P2 son de forma independiente grupos protectores que pueden estar unidos.
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Como se muestra en el Esquema 11, los compuestos de la formula general (1a) se pueden preparar a través de la
reaccion de acidos de la férmula general (7a), haciéndolos reaccionar con un compuesto de la férmula general (20)
(Esquema 11, ecuacioén 1), para dar hidroxiamidas de férmula general (21). La oxidacion de (21), seguido de la
reaccion del derivado carbonilo (22) con compuestos de la férmula general (13), o sales de los mismos, después,

5 proporciona compuestos de de la formula (1a), que son ejemplos de compuestos de férmula general (1), en la que L
es oxigenoy R® es aliloximetilo o propargiloximetilo.

Esquema 11

o H Re acoplamiento de amida H Re
o Ra (C(R°)(R")),.5< agentes de activacién O Ra (C(Rc)(Rd))n5< -_p
A” \HJ\OH + H\N%(‘ORE OH A’/OW/U\N%TO& OH .
R IIRZ R7 R7 R1 ||az R7 R7
(7a) (20) 21)
H Re Re
O Ra (C(Rc)(Rﬁ)n¥ oxidacién O Ra (C(RC)(RU))"{ 0c.2
Ar/O\HLtﬁévo& OoH A N or, ©
R1 R2R7 R7 R1 éz R7 R7
(21) (22)
Re Re
[o]
e o (C(RC)(RG))"—<O formacién de oxima o T Ra (C(Rc)(Rd))n« ec3
A N OR, A K oR, N(OR,) :
R1 R2R7 R7 HN-OR?® (13) R1 k2 R7 R7
(22) (1a)

con R® esindependientemente H,alquilo C,, ,alquenilo C,, ,alquinilo C,,-

R’ es independientemente H, alquilo Cus

Como alternativa, como se ilustra en el Esquema 12, ecuacién 5, los compuestos (1b), de la formula general (1), en
la que L es oxigeno y R® es metoximetilo, aliloximetilo o propargiloximetilo, se pueden preparar directamente

10 acoplando un acido carboxilico de la formula general (7a) con una amina de la férmula general (26). Las aminas
(26), que son ejemplos de aminas de la formula general (5), en la que R° es metoximetilo, aliloximetilo o
propargiloximetilo, se pueden preparar como se resume en el Esquema 12, ecuaciones 1-5.
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Esquema 12
r7 R7 R7 R7
P R%OH oF alquilacion P Ra)ZLORe oP
1~ q 3 "~ o 3 ec.1
N7 S CRIRN, K, N7 S CRIRN, K,
Py Re P, Re
(21) (22
RrR7_ R7 r7. R7
. R%ORe oP desproteccion selectiva'P3) g Ra ORg OH
2!
NS CERIRN. K, NTNCRIRN, K, *
Pa Re P, Re
22) (23)
rR7_ R7 rR7. R7
Ra OR, oxidacién Ra OR, o
P OH P ec.3.
NS eRIEN, K, NS eRaE, 4
P Re P Re
2 2
(23) 24
rR7_R7 R7. R7
Ra OR, formacién de oxima Ra OR,
o) N(OR
P'\ cyyRd —4 P'\ C\(RY _4 . 3) ec.4
N (C(RYRY), H.N-OR? N™ CRIRD,
P Re C P Re
2 2
(24) (25)
r7_R7 R7. R7
. R%ORG N(OR,) desproteccion(P1 y P2) " RE)ZLORG N(OR,)
_— 5
SN ERIR), NN CRIR, =
PZ Re H Re
(25) (26)
o] <R R7 e et rR7R7
a OR, acoplamiento de amida [e]
Ar’o\(u\OH + H\N ¢ R: R NORy) agentes de activacion o R%ORG N(OR,)
i ' CRIRY), ——— A" N SCERIRY,—F
H Re R1 '!‘ Re ec.6
(7a) 26) (1b)

con P,, P, son grupos protectores independientes
P,es R2 o grupo protector
Rées independientemente alquilo C, , ,alquenilo C,4 ,alquinilo Cpy:
R’ es independientemente H,alquilp Ciu

Los compuestos de la formula general (1c), que son ejemplos de compuestos de la formula general (1), en la que R®
es etinilo, se pueden preparar a partir de acidos de la férmula general (7a) en seis etapas de sintesis bien conocidas
para los expertos en la técnica, como se ilustra en el Esquema 13.
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Esquema 13
0 acoplamiento de amida R%
,O\(u\ )f agentes de actlvacmn \’)k CRY) (R"))
r OH ¢ _ﬁH ec.1
C(R%)(R?
1 (CRe) ))n—\<H
(28)
(7a) 2n
H
Raz_ oxidacion 2 R%O -
Q
\'/tL (C(Rc)(Rd)) _ﬁH Py Ar” \HJ\ITI (C(RC)(Rd))ﬂ_ﬁH 1 ec.2
R1 R2 Re
(28) (29)
H y H
(o]
o R%O Op. formacién de enlace triple o 2 Ra)/ 5
Pl ec.
r NT SCRIRD, —K A” j/u\ (C(chRd))n—ﬁH i
R1 R2 Re R1 R2
(29) (30)
H
A'/OW)L <C(RC)(R°»n—€H i foepretere CRIRY), —K
R4 R2
(30) (31)
H
O Ra //
oL oxidacién S5
A (C<R=)<R°')).,—\<H e - (CRIR), —f '
R1 R2
(31) (32)
H
9 Ra // . )
’O\H‘\ o formacion de oxima eq. 6
Ar N (C(R°)(R“))n'—f (CRYR)), _f '
R1 R2 Re H,N-OR®
(32) (1c)

con P1= grupo protector

Como alternativa, como se ilustra en el Esquema 14, ecuacion 7, los compuestos de la férmula general (1c) se
pueden preparar directamente acoplando un acido carboxilico de la férmula general (7a) con una amina de la
férmula general (38). Las aminas (38), que son ejemplos de aminas de la formula general (5), en la que R’ es etinilo,
las pueden preparar los expertos en la técnica como se resume en el Esquema 14, ecuaciones 1-6.
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Esquema 14
HH K
i R%OH op oxidacién o Ra)éo 1
NN CRIRD K, SNTNCRIRY, —\<H & =
P, R w2
(21a) L G
! p
P R%o OP formacion de triple enlace Ra / eq. 2
NS CRIEN R P~y RC)(Rd)),,—‘<H : &
P Re p
’ (33) : (34)
H H
Ra // desproteccién selectiva (P3) Ra // 5
P~ P~ eq.
(C(R°)(R°»n—ﬁH ) (C(R°)(R°»n—ﬁH
P
P’ (34) z 35)
H H
/ oxidacion / o 4
P p €q.
N (R°>(R°))n—\<H crr,—4
P2 F!2 Re
(35) (38)
H H
Ra // formacién de oxima Ra //
b o} Bl N(OR,) &4, 5
'\lli C(R°)(Rd»,,—4 H,N-OR? TNT NER °)(R°))n—<
P, Re P, Re
(36) (37)
H H
Y i Vi
o \Ra / N(OR ) desproteccion (P1y P2) " Ra / N(OR,) eq.6
! ';4 (CRHNRY), (C(R“)(R"))"—q
P2 Re H Re
37) - (38)
H
2 Ra // N(OR Acoplamiento de amida //
.0 + H, 3) agentes de activacion O N(OR,)
AT on N7 S CRIRY), - A N CRIRN = g 7
R1 H Re R1 H Re ’
(7a) (38) (1¢)

con P,, P, son grupos protectores independientes
P,esR? o grupo protector

Como se muestra en el Esquema 15, Ios compuestos de la formula general (1d), que son ejemplos de compuestos
de la formula general (1), en la que R® es ciano, se pueden preparar a partir de acidos de la férmula general (7a) en
cuatro etapas de sintesis bien conocidas para los expertos en la técnica.
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Esquema 15
Q Ra  cN
oP Strecker He oP
Ra‘/U\(<3(R°)(R")),, _‘<H ' — N" S CRIRD), _‘<H ! ec. 1
R Re
(39) ¢ con P1=Ho grupo protector Fe (40)
(o] Ra ¢N Acoplamiento de amida O Ra CN

Op, adentes de_activacion

H\
Ar’o\(U\OH + rlux(C(RC)(Rd»,.—ﬁH'
Re

OP.
ar® NTSCERYR, —R, | o2
Re

R1 R2 R1 R2
(7a) (40) 41)
Ra c¢N (cuando P1 es un grupo protector) O Ra CN
o] OP desproteccion 0 OH
Ar” ’f X(C(RC)(Rd))n _‘<H 1 Ar” \Hj\'?l X(C(RC)(R"))" _ﬁH ec. 3
R1 R2 Re R1 R2 Re
(41) (42)
o] Ra Q Ra
o ){ N OH oxidacion o )<:N o)
Ar” ;]1 (C(RI(RY)), —‘< H — Ar” ']l (CRORY), _q ec. 4
R1 R2 Re R1 R2 Re
(42) (43)
Ra_ CN Ra  CN
Pre) K . formacién de oxima _0 K N(OR,)
Ar ';l (C(R)YRY), —< Ar r;l (CRe)RY)), ec. 5
R1 R2 Re H,N-OR? R1 R2 Re
(43) {1d)

Como alternativa, como se ilustra en el Esquema 16, ecuaciéon 3, los compuestos de la formula general (1d) se
pueden preparar directamente acoplando un acido carboxilico de la férmula general (7a) con una amina de la
formula general (46). Las aminas (46), que son ejemplos de aminas de la formula general (5), en la que R® es ciano,
las pueden preparar los expertos en la técnica como se resume en el Esquema 16, ecuaciones 1-2.

Esquema 16
? o) formacion selectiva de oxima o N(OR,)
Ra)]\(c(R':)(Rﬂ))n —q H.NLOR® R a)]\ (CROHRY), __4 ec. 1
Re 2 Re
(44) 5)
o Ra
)k N(OR,) Strecker CN /N(ORa)
Ra (CRARM), ——4 N (CRO)(R), —{ ec. 2
Re R2 Re
(45) (48)

o Ra Acoplamiento de amida O Ra
0 + H< ><: N p N(OR,) aget’:tes de activacion 0 )é:N /N(ORQ)
Ar OH ';3 (CR)NRYY), _\/ > Ar pl] (CRORY)), _< ec. 3
R1 R2 Re R1 R2 Re
(7a) (48) (1d)

Se pueden preparar otros compuestos de la invencion mediante transformacién de los sustituyentes en los
compuestos de la férmula general (1) usando procedimientos conocidos por los expertos en la técnica. Por lo tanto,
los compuestos de la féormula (1) pueden prepararse también convirtiendo ciertos compuestos de la formula (1) entre
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si de acuerdo con transformaciones de grupos funcionales conocidas. Por ejemplo, los compuestos de la férmula
general (1), en la que R® es hidrégeno se pueden alquilar para dar oximas de férmula general (1), en la que R® es
alquilo C14 mediante tratamiento con un agente alquilante adecuado, tal como yodoetano, en un disolvente
adecuado, tal como acetonitrilo, a entre temperatura ambiente y la temperatura de reflujo del disolvente Ademas, los
compuestos de la férmula general (1) en la que el resto arilo (Ar) esta sustituido con halégeno, tal como bromo o
yodo, se pueden transformar en otros compuestos de la férmula general (1), en la que el sustituyente halo del resto
arilo (Ar) esta sustituido por alquenilo C,.4 (p. €j.,vinilo) o alquinilo C,.4 (p. €j., etinilo, propin-1-ilo) usando reacciones
de vinilacién y alquilacion catalizadas con un metal de transicion (p. €j., paladio (0)) (p. €j., Heck, Stille, Sonogashira)
bien conocidas para los expertos en la técnica. Adicionalmente, dichos compuestos de la férmula general (1), en la
que el sustituyente halo del resto arilo (Ar) esta sustituido por alquenilo Cz4 (p. €j., vinilo) o alquinilo C.4 (p. €.,
etinilo, propin-1-ilo) se pueden preparar indirectamente a partir de compuestos de la férmula general (7b, Esquema
3) usando las reacciones de alquenilacion o alquinilacion mediadas por un metal de transicion mencionadas
anteriormente, seguido de manipulaciones rutinarias del grupo funcional conocidas para los expertos en la técnica.

Los hidroxi(hetero)arilos ArOH de la férmula general (2) o estan disponibles comercialmente o se pueden preparar
mediante procedimientos conocidos en la literatura estandar conocidos para los expertos en la técnica (véase, por
ejemplo, Ann. Chem., Justus Liebigs (1966), 98-106 para la sintesis de 3-bromo-6-hidroxiquinolina usada para la
preparacion de compuestos que estan enumerados en parte en las Tablas 25 a 28; Synthetic Communications
(1991), 21 (7), 959-64 para la sintesis de benzo[b]tiofen-5-ol usado para la preparacion de compuestos que se
enumeran en parte en las Tablas 218 a 221: Synthetic Communications (2006), 36(14), 1983-1990 para la sintesis
de benzofuran-5-ol usado para la preparacion de compuestos de las Tablas 154 a157 y European Journal of Organic
Chemistry (2000), (3), 491-497 para la sintesis de 7-bromo-naftalen-2-ol y véanse los Ejemplos 12, 13, 14, 15, 16, 17
y 18 mas adelante para la preparacién de hidroxi (hetero)arilos (ArOH) representativos adicionales.

Los ésteres o acidos de la formula general (6) o estan disponibles comercialmente o se pueden preparar mediante
procedimientos conocidos en la literatura estandar a partir de materiales disponibles comercialmente. Las oximas de
la férmula general (13) o son compuestos conocidos y pueden estar disponibles comercialmente o se pueden
preparar de acuerdo con procedimientos conocidos en la técnica.

Los compuestos de férmula (I) son fungicidas activos y se pueden usar para controlar uno o mas de los patdégenos
siguientes: Pyricularia oryzae (Magnaporfhe grisea) en arroz y trigo, y otras especies de Pyricularia en otros
huéspedes; Puccinia frificina (o recondita), Puccinia sfriiformis y otras royas del trigo, Puccinia hordei, Puccinia
sfriformis y otras royas de la cebada, y royas en otros huéspedes (por ejemplo, césped, centeno, café, peras,
manzanas, cacahuetes, remolacha, hortalizas y plantas de decoracion; Phakopsora pachyrhizi en la soja, Erysiphe
cichoracearum en curcubitaceas (por ejemplo, melén); Blumeria (o Erysiphe) graminis (mildiu pulverulento) en la
cebada, trigo, centeno y césped, y otros mildius pulverulentos sobre varios huéspedes, tales como Sphaerothe
camacularis en lupulos, Sphaerotheca fusca (Sphaerotheca fuliginea) en curcubitaceas (por ejemplo, pepino),
Leveillula taurica en tomates, berenjenas y pimiento verde, Podosphaera leucotricha en manzanas y Uncinula
necator en vides; Cochliobolus spp., Helminthosporium spp., Drechslera spp. (Pyrenophora spp.), Rhynchosporium
spp., Mycosphaerella graminicola (Sepforia tritici) y Phaeosphaeria nodorum (Stagonospora nodorum o Septoria
nodorum), Pseudocercosporella herptfrichoides y Gaeumannomyces graminis en cereales (por ejemplo, trigo,
cebada, centeno), césped y otros huéspedes; Cercospora arachidicola y Cercosporidium personatum en cacahuetes
y otras especies de Cercospora en otros huéspedes, por ejemplo remolacha, platanos, soja y arroz; Botrytis cinerea
(moho gris) en tomates, fresas, hortalizas, vides y otros huéspedes, y otas especies de Botrytis en otros huéspedes;
Alternaria spp. en hortalizas (por ejemplo, zanahorias), aceite de colza, manzanas, tomates,patatas, cerelaes (por
ejemplo, trigo) y otros huéspedes; Venturia spp. (incluyendo Venturia inaequalis (costra)) en manzanas, peras, frutos
de hueso, nogales y otros huéspedes; Cladosporium spp. en una serie de huéspedes, incluidos cereales (por
ejemplo, trigo) y tomates; Monilinia spp. frutos de hueso, nogales y otros huéspedes; Didymella spp. en tomates,
césped, trigo, curcubitdnceas y otros huéspedes; Phoma spp. en aceite de colza, césped, arroz, patatas, trigo y otros
huéspedes; Aspergillus spp. y Aureobasidium spp. en trigo, madera y otros huéspedes; Ascochyta spp. en guisantes,
trigo, cebada y otros huéspedes; Stemphylium spp. (Pleospora spp.) en manzanas, peras, cebollas y otros
huéspedes; enfermedades estivales (por ejemplo, podredumbre amarga (Glomerella cingulata), podredumbre negra
0 mancha foliar ojo de rana (Botryosphaeria obtusa), mancha del fruto de Brooks (Mycosphaerella pomi), roya de la
manzana de sidra (Gymnosporangium juniperi- virginianae), mancha de hollin (Gloeodespomigena), mancha de
mosca (Schizothyrium pomi) y podredumbre blanca (Botryosphaeria dothidea)) en manzanas y peras; Plasmopara
viticola en vides; Plasmopara halstedii en girasol; otros mildius lanosos, tales como Bremia lactucae en lechuga,
Peronospora spp. en soja, tabaco, cebollas y otros huéspedes, Pseudoperonospora humuli en lapulo ;
Peronosclerospora maydis, P. philippinensis y P. sorghi en maiz, sorgo y otros huéspedes, y Pseudoperonospora
cubensis en curcubitaceas; Pythium spp. (incluyendo Pythium ultimum) en algodén, maiz, soja, remolacha,
hortalizas, césped y otros huéspedes; Phytophthora infestans en patatas y tomates, y otras especies de
Phytophthora en hortalizas, fresas, aguacates, pimiento, plantas decoratuvas, tabaco, coco, y otros huéspedes;
Aphanomyces spp. en remolacha y otros huéspedes; Thanatephorus cucumeris en arroz, trigo, algodén, soja, maiz,
remolacha y césped, y otros huéspedes; Rhizoctonia spp. en varios huéspedes, tales como trigo y cebada,
cacahuetes, hortalizas, algodén y césped; Sclerotinia spp. en césped, cacahuetes, paratas, aceite de colza y otros
huéspedes; Sclerotium spp. on en césped, cacahuetes y otros huéspedes; Gibberella fujikuroi en arroz;
Colletotrichum spp. en una serie de huéspedes, incluidos césped, café y hortalizas; Laetisaria fuciformis en césped;
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Mycosphaerella spp. en platanos, cacahuetes, citricos, nueces pacanas, papaya y otros huéspedes; Diaporthe spp.
en citricos, soja, meldn, peras, altramuces y otros huéspedes; Elsinoe spp. en citricos, vides, aceitunas, nueces
pacanas, rosas y otros huéspedes; Verticillium spp. en una serie de huéspedes, inlcuidos lipulos, patatas y tomates;
Pyrenopeziza spp. en aceite de colza y otros huéspedes; Oncobasidium theobromae en cacao que produce
acronecrosis vascular rayada; Fusarium spp. incluido Fusarium culmorum, F. graminearum, F. langsethiae, F.
moniliforme, F. proliferatum, F. subglutinans, F. solani y F. oxysporum en trigo, cebada, centeno, avena, maiz,
algodon, soha, remolacha y otros huéspedes, Typhula spp., Microdochium nivale, Ustilago spp., Urocystis spp.,
Tilletia spp. y Claviceps purpurea en diversos huéspedes, pero en concreto en trigo, cebada, césped y maiz;
Ramularia spp. en remolacha, cebada y otros huéspedes; Thielaviopsis basicola en algoddn, hortalizas y otros
huéspedes; Verticillium spp. en algoddn, hortalizas y otros huéspedes; enfermedades posteriores a la recoleccion,
en concreto del fruto (por ejemplo, Penicillium digitatum, Penicillium italicum y Trichoderma viride en naranjas,
Colletofrichum musae y Gloeosporium musarum en platanos, y Botrytis cinerea en uvas); otros patégenos en vides,
principalmente Eutypa lafa, Guignardia bidwellii, Phellinus igniarus, Phomopsis viticola, Pseudopeziza fracheiphila y
Sfereum hirsutum; otros patdgenos en arboles (por ejemplo, Lophodermium seditiosum) o madera, principalmente
Cephaloascus fragrans, Cerafocystis spp., Ophiostomapiceae, Penicilium spp., Trichoderma pseudokoningii,
Trichoderma viride, Trichoderma harzianum, Aspergillus niger, Leptographium lindbergi y Aureobasidium pullulans; y
vectores fungicos de enfermedades viricas (por ejemplo, Polymyxa graminis en cereales, como el vector del virus del
mosaico amarillo de la cebada (BYMV) y Polymyxa befae en remolacha, como el vector de rizomania).

Preferentemente se controlan los patégenos siguientes: Pyricularia oryzae (Magnaporfhe grisea) en arroz y trigo, y
otras especies de Pyricularia en otros huéspedes; Erysiphe cichoracearum en curcubitaceas (por ejemplo, melén);
Blumeria (o Erysiphe) graminis (mildiu pulverulento) en la cebada, trigo, centeno y césped, y otros mildius
pulverulentos sobre varios huéspedes, tales como Sphaerofhe camacularis en lupulos, Sphaerofheca fusca
(Sphaerofheca fuliginea) en curcubitdceas (por ejemplo, pepino), Leveillula taurica en tomates, berenjenas y
pimiento verde, Podosphaera leucotricha en manzanas y Uncinula necator en vides; Cochliobolus spp.,
Helminthosporium spp., Drechslera spp. (Pyrenophora spp.), Rhynchosporium spp. Mycosphaerella graminicola
(Sepforia tritici) y Phaeosphaeria nodorum (Stagonospora nodorum o Septoria hodorum), Pseudocercosporella
herptfrichoides y Gaeumannomyces graminis en cereales (por ejemplo, trigo, cebada, centeno), césped y otros
huéspedes; Cercospora arachidicola y Cercosporidium personatum en cacahuetes y otras especies de Cercospora
en otros huéspedes, por ejemplo remolacha, platanos, soja y arroz; Botrytis cinerea (moho gris) en tomates, fresas,
hortalizas, vides y otros huéspedes, y otras especies de Botrytis en otros huéspedes; Alternaria spp. en hortalizas
(por ejemplo, zanahorias), aceite de colza, manzanas, tomates, patatas, cereales (por ejemplo, trigo) y otros
huéspedes; Venturia spp. (incluyendo Venturia inaequalis (costra)) en manzanas, peras, frutos de hueso, nogales y
otros huéspedes; Cladosporium spp. en una serie de huéspedes, incluidos cereales (por ejemplo, trigo) y tomates;
Monilinia spp. frutos de hueso, nogales y otros huéspedes; Didymella spp. en tomates, césped, trigo, curcubitanceas
y otros huéspedes; Phoma spp. en aceite de colza, césped, arroz, patatas, trigo y otros huéspedes; Aspergillus spp.
y Aureobasidium spp. en trigo, madera y otros huéspedes; Ascochyta spp. en guisantes, trigo, cebada y otros
huéspedes; Stemphylium spp. (Pleospora spp.) en manzanas, peras, cebollas y otros huéspedes; enfermedades
estivales (por ejemplo, podredumbre amarga (Glomerella cingulata), podredumbre negra o mancha foliar ojo de rana
(Botryosphaeria obtusa), mancha del fruto de Brooks (Mycosphaerella pomi), roya de la manzana de sidra
(Gymnosporangium juniperi- virginianae), mancha de hollin (Gloeodespomigena), mancha de mosca (Schizothyrium
pomi) y podredumbre blanca (Botryosphaeria dothidea)) en manzanas y peras; Plasmopara viticola en vides;
Plasmopara halstedii en girasol; otros mildius lanosos, tales como Bremia lactucae en lechuga, Peronospora spp. en
soja, tabaco, cebollas y otros huéspedes, Pseudoperonospora humuli en lapulo ; Peronosclerospora maydis, P.
philippinensis y P. sorghi en maiz, sorgo y otros huéspedes, y Pseudoperonospora cubensis en curcubitaceas;
Pythium spp. (incluyendo Pythium ultimum) en algodén, maiz, soja, remolacha, hortalizas, césped y otros
huéspedes; Phytophthora infestans en patatas y tomates, y otras especies de Phytophthora en hortalizas, fresas,
aguacates, pimiento, plantas decoratuvas, tabaco, coco, y otros huéspedes; Aphanomyces spp. en remolacha y
otros huéspedes; Thanatephorus cucumeris en arroz, trigo, algodon, soja, maiz, remolacha y césped, y otros
huéspedes; Rhizoctonia spp. en varios huéspedes, tales como trigo y cebada, cacahuetes, hortalizas, algodén y
césped; Sclerotinia spp. en césped, cacahuetes, paratas, aceite de colza y otros huéspedes; Sclerotium spp. on en
césped, cacahuetes y otros huéspedes; Gibberella fujikuroi en arroz; Colletotrichum spp. en una serie de huéspedes,
incluidos césped, café y hortalizas; Laetisaria fuciformis en césped; Mycosphaerella spp. en platanos, cacahuetes,
citricos, nueces pacanas, papaya y otros huéspedes; Diaporthe spp. en citricos, soja, meldn, peras, altramuces y
otros huéspedes; Elsinoe spp. en citricos, vides, aceitunas, nueces pacanas, rosas y otros huéspedes; Verticillium
spp. en una serie de huéspedes, inlcuidos lupulos, patatas y tomates; Pyrenopeziza spp. en aceite de colza y otros
huéspedes; Oncobasidium theobromae en cacao que produce acronecrosis vascular rayada; Fusarium spp. incluido
Fusarium culmorum, F. graminearum, F. langsethiae, F. moniliforme, F. proliferatum, F. subglutinans, F. solani y F.
oxysporum en trigo, cebada, centeno, avena, maiz, algodén, soha, remolacha y otros huéspedes, Typhula spp.,
Microdochium nivale,

Mas preferentemente se controlan los patégenos siguientes: Pyricularia oryzae (Magnaporfhe grisea) en arroz y
trigo, y otras especies de Pyricularia en otros huéspedes; Erysiphe cichoracearum en curcubitaceas (por ejemplo,
melén); Blumeria (o Erysiphe) graminis (mildiu pulverulento) en la cebada, trigo, centeno y césped, y otros mildius
pulverulentos sobre varios huéspedes, tales como Sphaerotheca macularis en lupulos, Sphaerotheca fusca
(Sphaerotheca fuliginea) en curcubitdceas (por ejemplo, pepino), Leveillula taurica en tomates, berenjenas y
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pimiento verde, Podosphaera leucotricha en manzanas y Uncinula necator en vides; Mycosphaerella graminicola
(Sepforia tritici) y Phaeosphaeria nodorum (Stagonospora nodorum o Septoria hodorum), Pseudocercosporella
herptfrichoides y Gaeumannomyces graminis en cereales (por ejemplo, trigo, cebada, centeno), césped y otros
huéspedes; Cercospora arachidicola y Cercosporidium personatum en cacahuetes y otras especies de Cercospora
en otros huéspedes, por ejemplo remolacha, platanos, soja y arroz; Botrytis cinerea (moho gris) en tomates, fresas,
hortalizas, vides y otros huéspedes, y otras especies de Botrytis en otros huéspedes; Alternaria spp. en hortalizas
(por ejemplo, zanahorias), aceite de colza, manzanas, tomates, patatas, cereales (por ejemplo, trigo) y otros
huéspedes; Venturia spp. (incluyendo Venturia inaequalis (costra)) en manzanas, peras, frutos de hueso, nogales y
otros huéspedes; Cladosporium spp. en una serie de huéspedes, incluidos cereales (por ejemplo, trigo) y tomates;
Monilinia spp. frutos de hueso, nogales y otros huéspedes; Didymella spp. en tomates, césped, trigo, curcubitanceas
y otros huéspedes; Phoma spp. en aceite de colza, césped, arroz, patatas, trigo y otros huéspedes; Plasmopara
viticola en vides; Plasmopara halstedii en girasol; otros mildius lanosos, tales como Bremia lactucae en lechuga,
Peronospora spp. en soja, tabaco, cebollas y otros huéspedes, Pseudoperonospora humuli en Ilupulo;
Peronosclerospora maydis, P. philippinensis y P. sorghi en maiz, sorgo, y otros huéspedes, y Pseudoperonospora
cubensis en curcubitaceas; Pythium spp. (incluyendo Pythium ultimum) en algodén, maiz, soja, remolacha,
hortalizas, césped y otros huéspedes; Phytophthora infestans en patatas y tomates, y otras especies de
Phytophthora en hortalizas, fresas, aguacates, pimiento, plantas decoratuvas, tabaco, coco, y otros huéspedes;
Aphanomyces spp. en remolacha y otros huéspedes; Thanatephorus cucumeris en arroz, trigo, algodén, soja, maiz,
remolacha y césped, y otros huéspedes; Rhizoctonia spp. en varios huéspedes, tales como trigo y cebada,
cacahuetes, hortalizas, algoddn y césped; Sclerotinia spp. en césped, cacahuetes, patatas, aceite de colza y otros
huéspedes; Sclerotium spp. on en césped, cacahuetes y otros huéspedes; Gibberella fujikuroi en arroz;
Colletotrichum spp. en una serie de huéspedes, incluidos césped, café y hortalizas; Laetisaria fuciformis en césped;
Mycosphaerella spp. en platanos, cacahuetes, citricos, nueces pacanas, papaya y otros huéspedes; Diaporthe spp.
en citricos, soja, meldn, peras, altramuces y otros huéspedes; Elsinoe spp. en citricos, vides, aceitunas, nueces
pacanas, rosas y otros huéspedes; Verticillium spp. en una serie de huéspedes, inlcuidos lupulos, patatas y tomates;
Pyrenopeziza spp. en aceite de colza y otros huéspedes; Oncobasidium theobromae en cacao que produce
acronecrosis vascular rayada; Fusarium spp. incluido Fusarium culmorum, F. graminearum, F. langsethiae, F.
moniliforme, F. proliferatum, F. subglutinans, F. solani y F. oxysporum en trigo, cebada, centeno, avena, maiz,
algodon, soja, remolacha y otros huéspedes, Typhula spp., Microdochium nivale.

Un compuesto de férmula (1) se puede mover en sentido acropetal, basipetal o localmente en el tejido vegetal para
ser activo contra uno o mas hongos. Ademas, un compuesto de formula (I) puede ser lo suficientemente volatil
como para ser activo en la fase de vapor contra uno o mas hongos en la planta.

Por tanto, la invencion proporciona un procedimiento de combatir o controlar los hongos fitopatégenos que
comprende aplicar una cantidad con eficacia fungicida de un compuesto de férmula (1), o una composicién que
contiene un compuesto de féormula (I), a una planta, a una semilla de una planta, a la localizacién de la planta o
semilla o en el suelo o cualquier otro medio de crecimiento vegetal, por ejemplo solucidn de nutrientes.

El término “planta”, como se usa en el presente documento, incluye plantulas, arbustos y arboles. Ademas, el
procedimiento fungicida de la invencion incluye tratamientos protectores, curativos, sistémicos, erradicantes y
antiesporulantes.

Los compuestos de férmula (l) se usan, preferentemente, para fines agricolas, horticolas y césped artificial en forma
de una composicion.

Con el fin de aplicar un compuesto de férmula (I) a una planta, a una semilla de una planta, al lugar de la planta o
semilla o al suelo o cualquier medio de crecimiento, normalmente se formula un compuesto de formula (I) en una
composicion que incluye, ademas del compuesto de férmula (l), un diluyente o vehiculo inerte adecuado v,
opcionalmente, un agente de superficie activa (SFA). Los SFA son sustancias quimicas que pueden modificar las
propiedades de una interfaz (p. €j., interfaces liquido/sélido, liquido/aire o liquido/liquido) disminuyendo la tension
interfacial y, de este modo, produciendo cambios en otras propiedades (p. ej., dispersion, emulsificacion y
humidificacién). Se prefiere que todas las composiciones (formulaciones tanto sélidas como liquidas) comprenden,
en peso, del 0,0001 al 95 %, mas preferentemente del 1 al 85 %, por ejemplo del 5 al 60 %, de un compuesto de
férmula (I). Generalmente, la composicion se usa para el control de hongos, de modo tal que un compuesto de
férmula (1) se aplica a una tasa de 0,1 g a 10 kg por hectarea, preferentemente de 1 g a 6 kg por hectarea, mas
preferentemente de 1 g a 1 kg por hectarea.

Cuando se usa en una cubierta de semilla, un compuesto de férmula (l) se usa a una tasa de 0,0001 g a 10 g (por
ejemplo 0,001 g o 0,05 g), preferentemente de 0,005 g a 10 g, mas preferentemente de 0,005 g a 4 g, por kilogramo
de semilla.
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En otro aspecto, la presente invencion proporciona una composicion fungicida que comprende una cantidad con
eficacia fungicida de un compuesto de férmula (I) y, por tanto, un vehiculo o diluyente adecuado.

En otro aspecto mas, la invencién proporciona un procedimiento de combatir y controlar hongos en un lugar, que
comprende tratar los hongos, o el lugar de los hongos, con una cantidad con eficacia fungicida de una composicion
que comprende un compuesto de férmula (). Las composiciones se pueden elegir a partir de una serie de tipos de
formulacion, incluidos polvos espolvoreables (PE), polvos solubles (PS), granulos hidrosolubles (GH), granulos
dispersables en agua (GDA), polvos humectables (PH), granulos (GR) (de liberacién lenta o rapida), concentrados
solubles (CS), liquidos miscibles en aceite (AC), liquidos de volumen ultrabajo (UL), concentrados emulsionables
(CE), concentrados dispersables (CD), emulsiones (tanto de aceite en agua (EW) como de agua en aceite (EO)),
microemulsiones (ME), concentrados en suspension (CS), aerosoles, formulaciones de neblina/humo, suspensiones
en capsulas (SC) y formulaciones de tratamiento de semillas. El tipo de formulaciéon elegido en cualquier caso
dependera del fin concreto previsto y de las propiedades fisicas, quimicas y biolégicas del compuesto de férmula (1).

Los polvos espolvoreables (PE) se pueden preparar mezclando un compuesto de férmula (I) con uno o mas
diluyentes sélidos (por ejemplo, arcillas naturales, caolin, pirofilita, bentonita, alimina, montmorillonita, kieselguhr,
creta, tierras de diatomeas, fosfatos calcicos, carbonatos calcico y magnésico, azufre, cal, harinas, talco y otros
vehiculos solidos organicos o inorganicos) y moliendo mecanicamente la mezcla hasta un polvo fino.

Se pueden preparar polvos solubles (PS) mezclando un compuesto de formula (1) con una o mas sales inorganicas
hidrosolubles (tal como bicarbonato sédico, carbonato sédico o sulfato de magnesio) o una o mas sales organicas
hidrosolubles(tal como un polisacarido) y, opcionalmente, uno o0 mas agentes humectantes, uno o mas agentes de
dispersiéon o una mezcla de dichos agentes para mejorar la dispersibilidad/solubilidad. Después, la mezcla se muele
hasta un polvo fino. Composiciones similares también se pueden granular para formar granulos hidrosolubles (GS).

Los polvos humectables (PH) se pueden preparar mezclando un compuesto de férmula (I) con uno o mas diluyentes
o vehiculos solidos, uno o mas agentes humectantes y, preferentemente, uno o mas agentes de dispersion v,
opcionalmente, uno o mas agentes de suspension para facilitar la dispersion en liquidos. Después, la mezcla se
muele hasta un polvo fino. Composiciones similares también se pueden granular para formar granulos dispersables
en agua (GD).

Los granulos (GR) se pueden formar granulando una mezcla de un compuesto de féormula (I) y uno o mas diluyentes
o vehiculos solidos en polvo o a partir de granulos en blanco preformados absorbiendo un compuesto de formula (1)
(o una solucién del mismo en un agente adecuado) en un material granular poroso (tal como pémez, arcillas de
atapulgita, tierras de fuller, kieselguhr, tierra de diatomeas o mazorcas de maiz molidas) o absorbiendo un
compuesto de férmula (l) (o una soluciéon del mismo, en un agente adecuado) sobre un material nucleo duro (tal
como arenas, silicatos, carbonatos, sulfatos o fosfatos minerales) y desecando en caso necesario. Agentes de uso
habitual para ayudar a la absorcién o a la adsorcion incluyen disolventes (tales como disolventes de petroleo
alifaticos y aromaticos, alcoholes, éteres, cetonas y ésteres) y agentes adhesivos (tal como acetatos de polivinilo,
alcoholes polivinilicos, dextrinas, azucares y aceites vegetales). En los granulos también se pueden incluir uno o
mas aditivos adicionales (por ejemplo, un agente emulsionante, agente humectante o agente de dispersion).

Los concentrados dispersables (CD) se pueden preparar disolviendo un compuesto de férmula (I) en agua o en un
disolvente organico, tal como una cetona, alcohol o éter glicdlico. Estas soluciones pueden contener un agente de
superficie activa (por ejemplo, para mejorar la dilucion en agua o prevenir la cristalizacion en un tanque
pulverizador).

Los concentrados emulsionables (CE) o las emulsiones de aceite en agua (EW) se pueden preparar disolviendo un
compuesto de formula (l) en un disolvente organico (que opcionalmente contiene uno o mas agentes humectantes,
uno o mas agentes emulsionantes o una mezcla de dichos agentes). Los disolventes organicos adecuados en los
CE incluyen hidrocarburos aromaticos (tal como alquilbencenos o alquilnaftalenos, como ejemplos SOLVESSO 100,
SOLVESSO 150 y SOLVESSO 200; SOLVESSO es una marca registrada), cetonas (tal como ciclohexanona o
metilciclohexanona), alcoholes (tal como alcohol bencilico, alcohol furfurilico o butanol), N-alquilpirrolidonas (tal
como N-metilpirrolidona o N-octil-pirrolidona), dimetilamidas de acidos grasos (tal como dimetilamida de acido graso
Cs-C10) € hidrocarburos clorados. Un producto de CE puede emulsionan de forma espontanea al afadirle agua para
producir una emulsién con estabilidad suficiente para permitir la aplicacion en pulverizador mediante un equipo
adecuado. La preparacion de una EW implica obtener un compuesto de férmula (I) como un liquido (si no es un
liqguido a temperatura ambiente, se puede fundir a una temperatura razonable, normalmente inferior a 70 °C) o en
solucion (disolviendo en un disolvente adecuado) y, después, emulsionando el liquido o solucién resultante en agua
que contiene uno o0 mas SFA en cizalladura alta, para producir una emulsién. Los disolventes adecuados para usar
en EW incluyen aceites vegetales, hidrocarburos clorados (tal como clorobencenos), disolventes aromaticos (tal
como alquilbencenos o alquilnaftalenos) y otros disolventes organicos adecuados que tienen una solubilidad baja en
agua.

Se pueden preparar microemulsiones (ME) mezclando agua con una mezcla de uno o mas disolventes con uno o
mas SFA, para producir de forma espontanea una formulacion liquida isotrépica termodinamicamente estable. Un
compuesto de formula (I) esta presente inicialmente en el agua o en la mezcla de disolvente/SFA. Disolventes
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adecuados para usar en las ME incluyen los descritos anteriormente en el presente documento para usar en CE o en
EW. Una ME puede ser un sistema de aceite en agua o de agua en aceite (qué sistema esta presente puede venir
determinado por las mediciones de la conductividad) y puede ser adecuado para mezclar pesticidas hidrosolubles y
solubles en agua en la misma formulaciéon. Una ME es adecuada para dilucién en agua, permaneciendo como una
microemulsién o formando una emulsién de aceite en agua convencional.

Los concentraciones de suspension (CS) pueden comprender suspensiones acuosas 0 no acuosas o particulas
sélidas insolubles finamente divididas de un compuesto de férmula (l). Las CS se pueden preparar mediante
molturacién en bolas o perlas del compuesto sélido de férmula (I) en un medio adecuado, opcionalmente con uno o
mas agentes de dispersion, para producir una suspension de particulas finas del compuesto. En la composicion se
pueden incluir uno o mas agentes humectantes y se puede incluir un agente de suspensién para reducir la velocidad
a la cual sedimentan las particulas. Como alternativa, un compuesto de féormula (I) se puede moler en seco y afadir
al agua que contiene agentes descritos anteriormente en el presente documento, para producir el producto final
deseado.

Las formulaciones en aerosol comprenden un compuesto de férmula (I) y un propelente adecuado (por ejemplo, n-
butano). Un compuesto de férmula (I) también se puede disolver o dispersar en un medio adecuado (p. ej., agua o
un liquido miscible en agua tal como n-propanol) para proporcionar composiciones para usar en bombas
pulverizadoras no presurizadas de accionamiento manual.

Un compuesto de formula (I) se puede mezclar en estado seco con una mezcla pirotécnica para formar una
composicion adecuada para generar, en un espacio cerrado, un humo que contiene el compuesto.

Las suspensiones en capsula (SC) se pueden preparar de un modo similar a la preparacion de formulaciones EW
pero con una etapa de polimerizacion adicional, de modo que se obtenga una dispersion acuosa de gotas de aceite,
en la que cada gota de aceite esta encapsulada en una cubierta polimérica y contiene un compuesto de férmula (1) y,
opcionalmente, un vehiculo o diluyente.

La cubierta polimérica se puede producir mediante reaccion de policondensacién interfacial o mediante
procedimiento de coacervacion. Las composiciones pueden proporcionar la liberacion controlada del compuesto de
formula (I) y se pueden usar para tratamiento de semillas. Un compuesto de formula (I) también se puede formular
en una matriz polimérica biodegradable para proporcionar una liberacién lenta y controlada del compuesto.

Una composicién puede incluir uno o mas aditivos para mejorar el funcionamiento bioldgico de la composicion (por
ejemplo, mejorando la humidificacién, retencion o distribucion sobre las superficies; resistencia a la lluvia sobre
superficies tratadas; o captacion o movilidad de un compuesto de formula (I)). Dichos aditivos incluyen agentes de
superficie activa, aditivos para pulverizacién basados en aceites, por ejemplo ciertos aceites minerales o aceites
vegetales naturales (tales como aceite de soja y de colza) y mezclas de estos con otros adyuvantes
biopotenciadores (ingredientes que pueden ayudar o modificar la accion de un compuesto de formula (1)).

También se puede formular un compuesto de férmula (l) para usar como tratamiento de semillas, por ejemplo como
una composicién en polvo, incluido un polvo para tratamiento de semillas secas (SS), un polvo hidrosoluble (SS) o
un polvo dispersable en agua para tratamiento de suspension (WS) o como una composicion liquida, incluido un
concentrado fluido (FS), una solucion (LS) o una suspension en capsulas (SC). Las preparacion de las
composiciones de DS, SS, WS, FS y LS es muy similar a la de, respectivamente, las composiciones PD, PS, WP,
CS y CD descritas anteriormente. Las composiciones para tratar semillas pueden incluir un agente para ayudar a la
adhesion de la composicion a la semilla (por ejemplo, un aceite mineral o una barrera formadora de pelicula).
Agentes humectantes, agentes de dispersion y agentes emulsionantes pueden ser SDA del tipo catidnico, aniénico,
anfotérico o no ionico.

Los SFA adecuados del tipo catidénico incluyen compuestos de amonio cuaternario (por ejemplo, bromuro de
cetiltrimetilamonio), imidazolinas y sales de amina.

Entre los SFA anionicos adecuados se incluyen sales de metales alcalinos de acidos grasos, sales de monoésteres
alifaticos de acido sulfurico (por ejemplo, laurilsulfato sédico), sales de compuestos aromaticos sulfonados (por
ejemplo, dodecilbencenosulfonato sédico, dodecilbencenosulfonato calcico, butilnaftalenosulfonato y mezclas de
diisopropil y triisopropilnaftalenosulfonatos sddicos), étersulfatos, alcohol étersulfatos (por ejemplo, laureth-3-sulfato),
étercarboxilatos (por ejemplo, laureth-3-carboxilato sédico), ésteres de fosfato (productos de la reaccién entre uno o
mas alcoholes grasos y acido fosférico (predominantemente monoésteres) o pentdoxido de fésforo
(predominantemente diésteres), por ejemplo la reaccién entre alcohol laurilico y acido tetrafosférico; adicionalmente,
estos productos pueden estar etoxilados), sulfosuccinamatos, sulfonatos de parafina u olefina, tauratos y
lignosulfonatos. SFA adecuados del tipo anfotérico incluyen betainas, propionatos y glicinatos. SFA adecuados del
tipo no iénico incluyen productos de condensacién de éxidos de alquileno, tales como 6xido de etileno, éxido de
propileno, 6xido de butileno o mezclas de los mismos, con alcoholes grasos (tales como alcohol oleilico o alcohol
cetilico) o con alquilfenoles (tales como octilfenol, nonilfenol, octilcresol); ésteres parciales derivados de acidos
grasos de cadena larga o anhidridos de hexitol; productos de condensacién de dichos ésteres parciales con éxido de
etileno; polimeros de bloque (que comprenden 6xido de etileno y 6xido de propileno); alcanolamidas; ésteres simples
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(por ejemplo, ésteres de polietilenglicol de acido graso); 6xidos de amina (por ejemplo 6xido de laurildimetilamina); y
lecitinas.

Agentes de suspensidon adecuados incluyen coloides hidréfilos (tales como polisacaridos, polivinilpirrolidona
carboximetilcelulosa saédica) y arcillas arcillas expansivas (tales como bentonita o atapulgita).

Un compuesto de férmula (I) se puede aplicar mediante cualquiera de los medios conocidos de aplicacién de
compuestos fungicidas. Por ejemplo, se puede aplicar, formulado o sin formular, a cualquier parte de la planta,
incluido el follaje, los tallos, las ramas o las raices, a la semilla antes de plantar o a otros medios en los que las
plantas estan creciendo o se van a plantar (tal como el suelo que rodea a las raices, el suelo generalmente, agua de
arrozal o sistemas de cultivo hidropénico), directamente o se puede rociar, espolvorear, aplicar mediante inmersion,
aplicar como una formulaciéon en crema o pasta, aplicar como vapor o aplicar mediante distribucién o incorporacién
de una composicién (tal como una composicién granular o una composicion empaquetada en una bolsa
hidrosoluble) en suelo o en un ambiente acuoso.

Un compuesto de férmula (I) también se puede inyectar en plantas o rociar sobre vegetacion usando técnicas de
pulverizacién electrodinamica u otros procedimientos de volumen bajo o aplicar mediante sistemas de irrigacion
terrestre o aérea.

Las composiciones para usar como preparaciones acuosas (soluciones o dispersiones acuosas) generalmente se
suministran en forma de un concentrado que contiene una proporcién elevada del ingrediente activo, afiadiéndose el
concentrado al agua antes de usar. Estas concentraciones, que pueden incluir CD, CS, CE, EW, ME, FS, PS, WP y
SC, a menudo son necesarias para aguantar el almacenamiento durante periodos prolongados y, tras dicho
almacenamiento, para poder afiadir al agua para formar preparaciones acuosas que permanecen homogéneas
durante un tiempo suficiente para que se puedan aplicar mediante equipos de pulverizacién convencional. Dichas
preparaciones acuosas pueden contener cantidades variables de un compuesto de férmula (I) (por ejemplo de
0,0001 a 10 %, en peso) en funcion de la finalidad para la que se vayan a usar.

Un compuesto de formula (I) se puede usar en mezclas con fertilizantes (por ejemplo, fertilizantes que contienen
nitrogeno, potasio o fosforo). Tipos de formulacion adecuados incluyen granulos de fertilizante. Las mezclas
contienen adecuadamente hasta el 25 % en peso del compuesto de formula (1),

Por tanto, la invencién también proporciona una composicion fertilizante que comprende un fertilizante y un
compuesto de formula (1).

Las composiciones de la presente invencion pueden contener otros compuestos que tengan actividad biolégica, por
ejemplo micronutrientes o compuestos que tengan una actividad fungicida similar o complementaria o que posean
actividad de regulacion del crecimiento de plantas, herbicida, insecticida, nematicida o acaricida.

Incluyendo otro fungicida, la composicién resultante puede tener un espectro mas amplio de actividad o un nivel
superior de actividad intrinseca que el compuesto de férmula | solo. Ademas, otro fungicida puede tener un efecto
sinérgico sobre la actividad fungicida del compuesto de férmula (1).

El compuesto de formula (1) puede ser el Unico ingrediente activo de la composicion o puede mezclarse con uno o
mas ingredientes activos adicionales, tal como un pesticida, fungicida, sinérgico, herbicida o regulador del
crecimiento de la planta cuando sea adecuado. Un ingrediente activo adicional puede: Proporcionar una composicién
que tenga un espectro de actividad mas amplio o una mayor persistencia en un lugar; sinergizar la actividad o
complementar la actividad (por ejemplo, aumentando la velocidad del efecto o superando la repelencia) del
compuesto de férmula (l); o ayudar a superar o prevenir el desarrollo de resistencia a componentes individuales. EIl
ingrediente activo adicional concreto dependera de la utilidad prevista de la composicion.

Ejemplos de otros compuestos fungicidas que se pueden incluir en la composicion de la invencion son AC 382042
(N-(1-ciano-1,2-dimetilpropil)-2-(2,4-diclorofenoxi)propionamida), acibenzola-S-metilo, alanicarb, aldimorf, anilazina,
azaconazol, azafenidina, azoxistrobina, benalaxilo, benomilo, bentiavalicarb, biloxazol, bitertanol, blasticidina S,
boscalid (nombre nuevo de nicobifen), bromuconazol, bupirimato, captafol, captan, carbendazim, carbendazim
clorhidrato, carboxina, carpropamid, carvona, CGA41396, CGA41397, cinometionato, clorbenzotiazona, clortalonilo,
clorozolinato, clozilacon, compuestos que contienen cobre tales como oxicloruro de cobre, oxiquinolato de cobre,
sulfato de cobre, ftalato de cobre y mezcla Bordeaux, ciamidazosulfamida, ciazofamida (IKF-916), ciflufenamida,
cimoxanilo, ciproconazol, ciprodinilo, debacarb, disulfuro de di-2-piridilo 1,1'-di6xido, diclofluanid, diclocimet,
diclomezina, dicloran, dietofencarb, difenoconazol, difenzoquat, diflumetorim, O,O-diisopropil-S-bencilo tiofosfato,
dimefluazol, dimetconazol, dimetirimol, dimethomorf, dimoxistrobina, diniconazol, dinocap, ditianon, dodecildimetil
cloruro de amonio, dodemorf, dodina, doguadina, edifenfos, epoxiconazol, etaboxam, ethirimol, (Z)-N-bencil-
N([metil(metil-tioetilidenoaminooxi-carbonil)amino]tio)-P-alaninato de etilo, etridiazol, famoxadona, fenamidona,
fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamida, fenoxanilo (AC 382042), fenpiclonilo, fenpropidina, fenpropimorf,
acetato de fentina, hidréxido de fentina, ferbam, ferimzona, fluazinam, fludioxonilo, flumetover, flumorph, fluoroimida,
fluoxastrobina, fluquinconazol, flusilazol, flusulfamida, flutolanilo, flutriafol, folpet, fosetil-aluminio, fuberidazol,
furalaxilo, furamet- pir, guazatina, hexaconazol, hidroxiisoxazol, himexazol, imazalilo, imibenconazol, iminoctadina,
iminoctadina triacetato, ipconazol, iprobenfos, iprodiona, iprovalicarb, carbamato de isopropanilbutilo, isoprotiolano,
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kasugamicina, kresoximetilo, LY186054, LY211795, LY248908, mancozeb, maneb, mefenoxam, mepanipirim,
mepronilo, metalaxilo, metalaxilo M, metconazol, metiram, metiram-cinc, metominostrobina, metrafenona,
MONG65500  (N-alil-4,5-dimetil-2-  trimetilsililtiofeno-3-carboxamida), = miclobutanilo, NTNO0301, neoasozina,
dimetilditiocarbamato de niquel, nitrotalisopropilo, nuarimol, ofurace, compuestos de organomercurio, orisastrobina,
oxadixilo, oxasulfuron, acido oxolinico, oxpoconazol, oxicarboxina, pefurazoato, penconazol, pencicuron, éxido de
fenazina, &cidos de fésforom ftalida, picoxistrobina, polioxina D, poliram, probenazol, procloraz, procimidona,
propamocarb, propamocarb clorhidrato, propiconazol, propineb, acido propidnico, proquinazid, protioconazol,
piraclostrobina, pirazofos, pirifenox, pirimetanilo, piroquilona, piroxifur, pirrolnitrina, compuestos de amonio
cuaternario, quinometionato, quinoxifen, quintozeno, siltiofam (MON 65500), S-imazalilo, simeconazol, sipconazol,
pentaclorofenato sédico, espiroxamina, estreptomicina, azufre, tebuconazol, tecloftalam, tecnazeno, tetraconazol,
tiabendazol, tifluzamida, 2-(tiociano-metiltio)benzotiazol, tiofanato-metilo, thiram, tiadinilo, timibenconazol,
tolclofosmetilo, tolilfluanid, triadimefon, triadimenol, triazbutilo, triazéxido, triciclazol, tridemorph, trifloxistrobina,
triflumizol, triforina, triticonazol, validamicina A, vapam, vinclozolina, XRD-563, zineb, ziram, zoxamida y los
compuestos de la férmulas:

Los compuestos offormula (I) se pueden mezclar con suelo, turba u otros medios de enraizamiento para la
proteccion de plantas contra enfermedades fungicas transmitidas por semillas, transmitidas por el suelo o foliares.

Algunas mezclas pueden comprender ingredientes activos que tienen propiedades fisicas, quimicas o bioldgicas
quimicamente diferentes, de modo no se prestan facilmente al mismo tipo de formulaciéon convencional. En estas
circunstancias se pueden preparar otros tipos de formulacién. Por ejemplo, cuando un ingrediente activo es un sélido
insoluble en agua y el otro un liquido insoluble en agua, puede, de todas formar, ser posible dispersar cada
ingrediente activo en la misma fase acuosa continua mediante dispersion del ingrediente activo sélido como una
suspensién (usando una preparacién analoga a la de una CS) pero dispersando el ingrediente activo liquido como
una emulsién (usando una preparacion analoga a la de una EW).

La composicion resultante es una formulacion de suspoemulsion (SE).

La invencion se ilustra mediante los ejemplos siguientes en los que se usan las abreviaturas siguientes:

ml = mililitros DMF = dimetilformamida
g = gramos RMN= Resonancia magnética
nuclear

ppm = partes por millon HPLC = cromatografia

M" = ion en masa dealto rendimiento
s = singlete c= cuartete
d = doblete m = multiplete

s a = singlete ancho  ppm = partes por millén

t = triplete

Ejemplo 1

Este ejemplo ilustra la preparaciéon de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimetil-etil)- 2-metilsulfanil-
acetamida

Estadio 1: Preparacién de &cido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético de acuerdo con el Esquema 3, ec.1.
1.

Etapa 1: Ester metilico de &cido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilfulfanilacético. 3-Bromo-quinolin-6-ol (17,47 g)

(preparacion como se ha descrito en LiebigsAnn Chem., 1966, 98-106), se disolvi6 en DMF seco (150 ml). Se
afadieron éster metilico de acido cloro-metilsulfanilacético (18,07 g) y carbonato potasico seco (43,12 g) a
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temperatura ambiente (TA). La suspension resultante se agité durante 2 horas, tiempo tras el cual la mezcla de
reaccion se diluyd con acetato de etilo y se vertié en hidrogeno carbonato sédico saturado (200 ml). Las dos fases se
separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo (3 x 200 ml). Las capas organicas combinadas
se secaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron. El residuo se purific6 mediante cromatografia en
columna (heptano/acetato de etilo 7:3) para proporcionar éster metilico de acido (3- bromo-quinolin-6-iloxi)-
metilsulfanil-acético (24 g) en forma de un sélido amarillento.

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,23 (1H, d); 8,02 (1H, d); 7,50 (1H, dd); 7,14 (1H, d); 5,72 (1H, s); 3,88
(3H, s); 2,24 (3H, s)

Etapa 2: Preparacion de acido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanilacético. A una solucién de éster metilico de
acido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanilacético (20 g) de la Etapa 1, Estado 1 anterior en etanol (150 ml) a TA.
Se afiadié una solucion de hidréxido sédico 2M en agua (35,06 ml). La mezcla de reaccién se agité a TA durante 2
horas. La mezcla de reaccion se vertid6 en agua helada (200 ml) y se acidificdé con una solucién 2M de acido
clorhidrico en agua (35,06 ml). El precipitado se filtré y se lavé con agua para dar acido (3- bromo-quinolin-6-iloxi)-
metilsulfanil-acético (18,79 g) en forma de un solido amarillento. RMN de 'H (CDCI) & ppm: 13,50 (1H, s a); 8,83 (1H,
d); 8,59 (1H, d); 7,99 (1H, d); 7,57 (1H, dd); 7,50 (1H, d); 6,09 (1H, s); 2,17 (3H, s).

Estadio 2: Preparacion de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimetil-etil)- -2-metilsulfanilacetamida de
acuerdo con el Esquema 7.

Etapa 1: Preparacion de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanilacetamida.

El acido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético (23 g) del Ejemplo 1, Estado 1 anterior, 2-amino-2-metil-1-
propanol (8,06 ml), 1-hidroxi-7-azabenzotriazol (HOAT) (11,44 g), N-(3-dimetilaminopropil)-N'-etilcarbodiimida
clorhidrato (EDC) (16,12 g) y trietilamina (14,63 ml) en DMF seco (175 ml) se agitaron a TA durante 16 horas. La
mezcla de reaccion se diluyd con acetato de etilo y se vertié en 200 ml de NaHCO3 saturado.

Las dos fases se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo (3 x 200 ml). Las capas
organicas se combinaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron. El residuo se purificé mediante
cromatografia en columna (heptano/acetato de etilo 7:13) para proporcionar 2-(3- bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-
hidroxi-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil-acetamida (16,94 g) como un sélido blanco. RMN de 'H (DMSO) & ppm: 8,82
(1H, d); 8,57 (1H, d); 7,99 (1H, d); 7,58 (1H, dd); 7,52 (1H, s); 7,44 (1H, d); 5,94 (1H, s); 4,99 (1H, t); 3,48-3,37 (2H,
m); 2,15 (3H, s); 1,28 (3H, s); 1,26 (3H, s).

Etapa 2: Preparacién de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-oxo-etil)-2-metilsulfanil-acetamida.

La 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida (0,2 g) del Estadio 2, Etapa 1
anterior, en diclorometano (15 ml) se tratd con periyodinano de Dess-Martin (0,42 g). La mezcla de reaccién se agité
a TA durante 1 hora. La mezcla de reaccion se inactivd con NaHCO3 acuoso saturado y tiosulfato sédico acuoso. La
mezcla de reaccion se agité enérgicamente a TA durante 30 minutos, tiempo tras el cual se separaron las dos fases.
La capa organica se lavé con NaHCO3; acuoso saturado. Tras La separacion, la fase organica se seco sobre sulfato
magnésico, se filtré6 y se evapord. El residuo se purific6 mediante cromatografia en columna (heptano/acetato de
etilo 1:1) para dar 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-oxoetil)-2-metilsulfanil-acetamida (0,188 g) como un
sélido blanco.

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 9,41 (1H,s); 8,83 (1H, d); 8,26 (1H, d); 8,08 (1H, d); 7,51 (1H, dd); 7,22 (1H, d); 5,69 (1H,
s); 2,20 (3H, s); 1,53 (BH, s).

Etapa 3: Preparacion de 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil- acetamida.

La 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-oxo-etil)-2-metilsulfanil-acetamida (0,1 g) del Estadio 2, Etapa 2
anterior, piridina (0,022 ml) y O-n-butil-hidroxilamina clorhidrato (0,035 g) en metanol (5 ml) se agitaron a TA durante
3 horas. La mezcla de reaccién se diluyé con acetato de etilo y se vertié en NaHCO;3 saturado (30 ml).Las dos fases
se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo (3 x 50 ml). Las capas organicas se
combinaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron. El residuo se purificé mediante cromatografia en
columna (heptano/acetato de etilo 3:1) para dar 2-(3-bromo-c1uinoIin-6-ioni)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimeti|-eti|)-2-
metilsulfanil- acetamida (0,115 g) como un soélido blanco. RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,24 (1H, d); 8,04
(1H, d); 7,71 (1H, s); 7,45 (1H, dd); 7,39 (1H, s); 7,17 (1H, d); 5,64 (1H, s);4,08(2H, t); 2,19 (3H, s); 1,68-1,58 (8H,
m); 1,45-1,36 (2H, m), 0,94 (3H, t).

Ejemplo 2
Este ejemplo ilustra la preparacion de 2-amino-2-metil-propionaldehido O-metil-oxima de acuerdo con el Esquema 9.
Etapa 1: Preparacién de 2-(2-hidroxi-1,1-dimetil-etil)-isoindol-1,3-diona.

177,7 g de anhidrido ftalico y 91,9 g de 2-amino-2-metil-propan-(1)-ol se disolvieron en 750 ml de DMF v, tras la
adicién de una cantidad catalitica de p-tolueno acido sulfonico agitado, la mezcla se agité durante 3 horas a 145 °C.
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Después, la mezcla de reaccion se concentré a presion reducida y el residuo se diluyé con HCI 1N acuoso y se
extrajo con acetato de etilo. La fase organica se lavé con NaOH 1N y 2 veces con H;0. La capa organica se seco
sobre sulfato magnésico y el disolvente se evaporé a presion reducida para dar 144,1 g de un aceite, que se uso en
la siguiente etapa sin purificacion adicional.

RMN de "H (CDCl3) & ppm: 1,6 (6H, s); 3,52 (1H, t); 3,93 (2H, d); 7,20-7,23 (2H, m); 7,28-7,83 (2H, m)
Etapa 2: Preparacién de 2-(1,3-Dioxo-1,3-dihidro-isoindol-2-il)-2-metil propionaldehido.

11,9 g del complejo de trioxido de azufre-piridina disuelto en 75 ml de DMSO se afadi6 durante un periodo de 20
minutos a temperatura ambiente a una solucién de 5,48 g de 2-(2-hidroxi-1,1-dimetil-etil)-isoindol-1,3-diona de la
Etapa 1 y 7,59 g de trietilamina en 780 ml de DMSO. La mezcla de reaccion se agité a temperatura ambiente
durante 30 minutos, se vertié en hielo/agua y se extrajo 3 veces con éter metilico de terc-butilo. La capa organica se
lavé con HCI 1N y 2 veces con H0, se secd sobre sulfato magnésico y el disolvente se evaporé a presion reducida
para dar 4,92 g de cristales (pf 80-82 °C), que se usoé en la siguiente etapa sin purificacion adicional.

RMN de "H (CDCl3) & ppm: 1,66 (6H, s); 7,72 - 7,88 (4H, m); 9,6 (1H, s)
Etapa 3: Preparacion de 2-(1,3-dioxo-1,3-dihidro-isoindol-2-il)-2-metil-propionaldehido O-metil-oxima

1,35 g de N-metil hidroxilamina. HCl y 1,33 g de acetato sédico se afadieron a una solucion de 3,53 g 2-(1,3- dioxo-
1,3-dihidro-isoindol-2-il)-2-metil-propionaldehido de la Etapa 2 en 35 ml de etanol y 10 ml de cloroformo y se agité
durante 12 h a temperatura ambiente. Después de la eliminacién de las sales mediante filtracion, los disolventes se
retiraron a presion reducida. La purificacion del residuo en bruto mediante cromatografia (gel de silice:
hexano:acetato de etilo 4:1) dio 1,73 g del producto sdlido 2-(1,3-dioxo-1,3-dihidro-isoindol-2-il)-2-metil-
propionaldehido O-metil-oxima.

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 1,82 (6H, s);3,88 (3H, s); 7,65-7,7,3 (5H, m)
Etapa 4: Preparacién de 2-amino-2-metil-propionaldehido O-metil-oxima

Una mezcla de 1,72 g de 2-(1,3-dioxo-1,3-dihidro-isoindol-2-il)-2-metil-propionaldehido O-metil-oxima de la Etapa 3
anterior e hidrato de hidrazina se calentd a reflujo durante 2 horas. La mezcla de reaccién se filtré para retirar la
hidrazina ftalica y el liquido resultante se evapord para dar 240 mg de aceite, que se uso en la siguiente etapa
(Ejemplo xx) sin purificacion adicional.

Ejemplo 3

Este ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-bromoquinolinil-6-oxi)-2-metiltio-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)
acetamida de acuerdo con la segunda etapa mostrada en el Esquema 3.

328 mg de acido 2-(3-bromoquinolinil-6-oxi)-2-metiltioacético y 354 mg de trietilamina se disolvieron en 10 ml de
acetonitrilo, seguido de la adicién de 150 mg de HOBT y 353 mg de TBTU. La mezcla de reaccién se agité durante 5
minutos, después se anadieron 209 mg de 2-metil-propionaldehido O-metil-oxima bruta de la Etapa 4 anterior.
Después de agitar la mezcla de reaccion durante 15 horas a temperatura ambiente, se afiadié acetato de etilo. Se
afnadi6 agua y la fase acuosa se extrajo con acetato de etilo. Los extractos organicos combinados se secaron sobre
sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron a presion reducida. La cromatografia HPLC dio 2-(3-bromoquinolinil-
6-oxi)-2-metiltio-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil) acetamida.

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,59 (1H, s a); 7,46 (1H, dd); 7,40 (1H, d);
Ejemplo 4

El ejemplo 4 proporciona datos de RMN caracterizadores y/o puntos de fusion para compuestos que estan
enumerados en parte en las Tablas citadas anteriormente y se han preparado usando procedimientos similares a los
descritos en los Ejemplos 1-3, a menos que se especifique lo contrario. A menos que se indique lo contrario, las
sefiales de RMN de "H indicadas son las que caracterizan al diaestereoisémero mayoritario.

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-yodo-quinolin-6-ol (preparado como se describe en el documento WO
2006058700 A1) y éster metilico del acido 2- cloro-butirico.

Compuesto n® 2: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxi-imino-1,1-dimetil-etil)-butiramida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,91 (1H, d); 8,41 (1H, d); 8,00 (1H, d); 7,43 (1H, dd); 7,30 (1H, s); 7,17 (1H, s a); 6,97
(1H, d); 4,58 (1H, t); 3,76 (3H, s); 2,09-1,98 (2H, m); 1,49 (3H, s); 1,44 (3H, s); 1,08 (3H, ).

Compuesto n° 3: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-butiramida
RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,91 (1H, d); 8,40 (1H, d); 7,99 (1H, d); 7,42 (1H, d); 7,28 (1H, s); 7,26 (1H, s a); 6,97
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(1H, d); 4,57 (1H, t); 4,05-3,93 (2H, m); 2,10-1,98 (2H, m); 1,50 (3H, s); 1,44 (3H, s); 1,17 (3H, t); 1,08 (3H, t)
Compuesto n° 4: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-butiramida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,91 (1H, d); 8,41 (1H, d); 7,98 (1H, d); 7,42 (1H, dd); 7,34 (1H, s); 7,20 (1H, s a); 6,97
(1H d); 5,93 - 5,84 (1H, m); 5,24 (1H, dd); 5,17 (1H, dd);4,57(1H, t);:4,44 (2H, d); 2,10-1,97 (2H, m); 1,50 (3H, s); 1,45
(3H, s); 1,07 (3H, 1).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-yodo-8-metilquinolin-6-ol (preparado como se describe en el documento
WO 2006058700 A1) y éster metilico del acido 2- cloro-butirico.

Compuesto n° 5: 2-(3-Yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetiletil)-butiramida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,91 (1H, d); 8,36 (1H, d); 7,31 (1H, s); 7,29 (1H, d); 7,15 (1H, s br); 6,80 (1H, d); 4,56
(1H, t); 3,77 (3H, s); 2,74 (3H, s); 2,08-1,96 (2H, m); 1,49 (3H, s); 1,44 (3H, s); 1,07 (3H, 1).

Compuesto n° 6: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-butiramida.

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,91 (1H, d); 8,36 (1H, s); 7,29 (1H, d); 7,29 (1H, s); 7,24 (1H, s a); 6,80 (1H, d); 4,55
(1H, t); 4,04-3,96 (2H, m); 2,73 (3H, s); 2,09-196 (2H, m); 1,49 (3H, s); 1,44 (3H, s); 1,18 (3H, t); 1,07 (3H, t).

Compuesto n® 7: N-(2-aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-butiramida.

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,91 (1H, d); 8,36 (1H, d); 7,35 (1H, s); 7,28 (1H, d); 7,19 (1H, s a); 6,80 (1H, d); 5,94-
5,84 (1H, m); 5,24 (1H, dd); 5,16 (1H, dd);:4,55 (1H, t); 4,44 (2H, d); 2,74 (3H, s); 2,09-1,96 (2H, m); 1,50 (3H, s); 1,44
(3H, s); 1,06 (3H, 1).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-bromo-quinolin-6-ol (preparacién descrita en Liebigs Ann Chem., 1966, 98-
106) y éster metilico del acido cloro-metilsulfanilacético.

Compuesto n® 8: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-fenoxiimino-etil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,20 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,84 (1H, s); 7,58 (1H, s, a); 7,47 (1H, dd); 7,33-
7,04 (6H, m); 5,68 (1H, s); 2,21 (3H, s); 1,69 (6H, s).

Compuesto n° 9: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[2-(4-cloro-benciloxiimino)-1,1-dimetil-etil]-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCI3) 6 ppm: 8,83 (1H, d); 8,24 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,52 (1H, s a); 7,49 (1H, s); 7,36-7,26 (6H, m);
7,15 (1H, d); 5,61 (1H, s); 5,05 (2H, s); 2,15 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,57(3H.s).

Compuesto n® 10: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[1,1-dimetil-2-(2,4,5-tricloro-benciloxiimino)-etil]-2- metilsulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,24 (1H, d); 8,02 (1H, d); 7,59 (1H, s); 7,49 (2H, d); 7,43 (1H, s br); 7,36
(1H, dd); 7,16 (1H, d); 5,62 (1H, s); 5,13 (2H, s); 2,16 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n° 11: Este etilico de acido 2-[2-[2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetilamino]-2-metil-prop-(E o
Z)-ilidenoaminooxi]-2-metil-propionico

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,82 (1H, d); 8,28 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,70 (1H, s br); 7,52 (1H, dd); 7,45 (1H, s); 7,22
(1H, d); 5,63 (1H, s); 4,22-4,13 (2H, m); 2,13 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,55 (3H, s); 1,52 (3H, s), 1,21 (3H, t).

Compuesto n° 12: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-terc-butoxiimino-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,24 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,89 (1H, s a); 7,44 (1H, dd); 7,31 (1H, s); 7,18
(1H, d); 5,65 (1H, s); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,53 (3H, s); 1,30 (9H, s).

Compuesto n® 13: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de "H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,64 (1H, s br); 7,44 (1H, dd); 7,44 (1H, s); 7,18
(1H, d); 6,04-5,94 (1H, m); 5,64 (1H, s); 5,35-5,23 (2H, m); 4,57 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto n® 14: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,81 (1H,d); 8,24 (1H,d); 8,04 (1H,d); 7,71 (1H,s a); 7,45 (1H,dd); 7,39 (1H,s); 7,17
(1H,d); 5,64 (1H,s); 4,08 (2H, t); 2,19 (3H, s); 1,68-1,58 (8H, m); 1,45-1,36 (2H, m), 0,94 (3H, t).

Compuesto n° 15: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida
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RMN de H (CDCl3) 6 ppm: 8,81 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,59 (1H, s a); 7,46 (1H, dd); 7,40 (1H, d); 7,18
(1H, d); 5,64 (1H, s); 3,88 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,60(3H, s).

Compuesto n° 16: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de "H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,69 (1H, s br), 7,45 (1H, dd); 7,39 (1H, s); 7,18
(1H, d); 5,65 (1H, s); 4,10 (2H, c); 2,2 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,28 (3H, 1).

Compuesto n° 17: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-prop-2-iniloxiimino-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,59 (1H, s a); 7,49 (1H, s); 7,48 (1H, dd); 7,20
(1H, d); 5,64 (1H, s); 4,66 (2H, s); 2,47 (1H, t); 2,19 (3H, s); 1,62 (3H, s); 1,60(3H, s).

Compuesto n° 18: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-iso-butoxiimino-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,69 (1H, s a); 7,45 (1H, dd); 7,41 (1H, s); 7,18
(1H, d); 5,64 (1H, s); 3,83 (2H, d); 2,19 (3H, s); 2,05-1,93 (1H, m); 1,59 (3H, s); 1,58 (3H, s); 0,95 (6H, dd).

Compuesto n° 19: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,92 (1H, d); 7,55 (1H, s br); 7,52 (1H, s); 7,43
(1H, dd); 7,18 (1H, d); 5,62 (1H, s); 2,18 (3H, s); 1,63 (3H, s); 1,60 (3H, s).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-bromo-8-metil-quinolin-6-ol (preparado como se ha descrito en el
documento WO 2006058700 A1) y éster metilico del acido cloro-metilsulfanil-acético.

Compuesto n®  20: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-[1,1-dimetil-2-(2,4,5-tricloro-benciloxiimino)-etil]-2-
metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,61 (1H, s); 7,48 (2H, d); 7,38 (1H, s a); 7,27 (1H, d); 6,99
(1H, d); 5,61 (1H, s); 5,11 (2H, s); 2,76 (3H, s); 2,16 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n° 21: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-[2-(4-cloro-benciloxiimino)-1,1-dimetil-etil]-2-metilsulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) 8 ppm: 8,82 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,49 (1H, s); 7,46 (1H, s a); 7,31-7,26 (6H, m); 7,00 (1H, d);
5,60 (1H, s); 5,04 (2H, s); 2,77 (3H, s); 2,16 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto n® 22: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-terc-butoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,93 (1H, s a); 7,33 (1H, d); 7,33 (1H, s); 7,00 (1H, d); 5,64
(1H, s); 2,75 (3H, s); 2,18 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,56 (3H, s); 1,31 (9H, s).

Compuesto n® 23: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-fenoxiimino-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,17 (1H, d); 7,84 (1H, s); 7,62 (1H, s a); 7,34 - 7,30 (3H, m); 7,17 - 7,01
(4H, m); 5,66 (1H, s); 2,75 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,69 (BH, s).

Compuesto n°® 24: Ester etilico del acido 2-[2-[2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetilamino]-2-metil-
prop-(E)-ilidenoaminooxi]-2-metil-propiénico

RMN de 'H (CDCl3) d ppm: 8,81 (1H, d); 8,23 (1H, d); 7,74 (1H, s a); 7,41 (1H, s); 7,40 (1H, d); 7,01 (1H, d); 5,63
(1H,s); 4,25-4,08 (2H, m); 2,80 (3H, s); 2,12 (3H, s); 1,62 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,55 (3H, s); 1,53 (3H, s)1,21 (3H, 1)..

Compuesto n° 25: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-isobutoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,70 (1H, s br); 7,41 (1H, s); 7,30 (1H, d); 7,01 (1H, d); 5,63
(1H, s); 8,83 (2H, d); 2,74 (3H, s); 2,17 (3H, s); 2,05-1,95 (1H, m); 1,58 (3H, s); 1,57 (3H, s); 0,94 (6H, dd).

Compuesto n°® 26: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,58 (1H, s a); 7,41 (1H, s); 7,02 (1H, d); 5,63 (1H, s); 3,88
(3H, s); 2,77 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n® 27: 2-(3-bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,67 (1H, s a); 7,40 (1H, s); 7,31 (1H, d); 7,01 (1H, d); 5,63
(1H, s); 4,14 (2H, c¢); 2,74 (3H, s); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,26 (3H, t)..

Compuesto n° 28: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida
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RMN de 'H (CDCl3) 5 ppm: 8,21 (1H, d); 7,63 (1H, s a); 7,45 (1H, s); 7,31 (1H, d); 7,01 (1H, d); 6,05- 5,95 (1H, m);
5,62 (1H, s); 5,35- 5,23 (2H, m);4,58-4,56 (2H, m); 2,77 (3H, s); 2,19 (3H, s);1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto  n°® 29: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(1,1-dimetil-2-prop-2-iniloxiimino-etil)-2-  metilsulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,58 (1H, s a); 7,50 (1H, s); 7,36 (1H, d); 7,02 (1H, d); 5,62
(1H, s); 4,67 (2H, s); 2,77 (3H, s); 2,47 (1H, t); 2,20 (3H, s); 1,62(3H, s); 1,60 (3H, s).

Compuesto n° 30: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-butoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,69 (1H, s br); 7,39 (1H, s); 7,31 (1H, d); 7,01 (1H, d); 5,63
(1H, s); 4,07 (2H, t); 2,72 (3H, s); 2,19 (3H, s); 1,70-1,55 (8H, m); 1,45 (2H, m); 0,96 (3H, 1).

Compuesto n° 31: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCI3) d ppm: 8,81 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,65 (1H, s); 7,52 (1H, s); 7,51 (1H, s); 7,29 (1H, d); 7,02 (1H,
d); 5,62 (1H, s); 2,75 (3H, s); 2,18 (3H, s); 1,62 (3H, s); 1,60 (3H, s).

Compuesto  n® 32: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E)-metoxiimino]-1,1-dimetil-propil}-2- metilsulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,33 (1H, s br); 8,20 (1H, d); 7,33 (1H, d); 7,01 (1H, d); 5,62 (1H, s); 3,92
(3H, s); 2,77 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,85 (3H, s); 1,62 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3,8-dibromo-quinolin-6-ol (preparado como se describe en el documento WO
2004047538 A1) y éster metilico del acido cloro-metilsulfanilacético.

Compuesto n° 33: 2-(3,8-Dibromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-etoxiimino-1, 1-dimetiletil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de H (CDCl3) d ppm: 8,92 (1H, d); 8,28 (1H, d); 7,83 (1H, d); 7,68 (1H, s br); 7,39 (1Hs); 7,17 (1H, d); 5,63 (1H,
s); 4,15 (2H, c); 2,19 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,56 (3H, s); 1,30 (3H, t).

Compuesto n® 34: 2-(3,8-Dibromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,92 (1H, d); 8,28 (1H, d); 7,85 (1H, d); 7,59 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,17 (1H, d); 5,63
(1H, s); 3,90 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,58 (6H, s).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-bromo-8-cloro-quinolin-6-ol (preparado como se ha descrito en el
documento WO 2004108663 A1) y éster metilico del acido cloro-metilsulfanil-acético.

Compuesto n® 35: 2-(3-Bromo-8-cloro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,92 (1H, d); 8,28 (1H, d); 8,63 (1H, d); 8,59 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,13 (1H, d); 5,63
(1H, s); 3,90 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto n° 36: 2-(3-Bromo-8-cloro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,92 (1H, d); 8,27 (1H, d); 7,68 (1H, s br); 7,56 (1H, d); 7,39 (1H, s); 7,17 (1H, d); 5,63
(1H, s); 4,17 (2H, ¢); 2,20 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,30 (3H, 1).

Las siguientes oximas derivadas de quinolin-6-ol de férmula general (1) se prepararon a partir de 3-bromo- quinolin-
6-ol, 3-yodo-quinolin-6-ol o éster metilico del acido 3-etinil quinolin-6-ol y cloro-metilsulfanil-acético o directamente a
partir de 2-(3-bromo o yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida, como se
ilustra a continuacién en el Ejemplo 5:

Ejemplo 5

Este ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil- etil)-2-metilsulfanil-
acetamida partiendo de éster metilico de acido (3-bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético.

Etapa 1: Ester metilico del 4cido metilsulfanil-(3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-iloxi)-acético:

Ester metilico de acido (3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-metilfulfanilacético (9,5 g), bis(paladio (I1) trifenilfosfina) dicloruro
(877 mg), yoduro de cobre (200 mg) y diisopropilamina (17,5 ml) se disolvieron en THF (150 ml) y se desoxigenaron
con nitrégeno. Gota a gota se anadié trimetilsililacetileno (7,1 ml) durante 10 minutos.
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La mezcla de reaccion se calentd hasta 45 °C y se agité a dicha temperatura durante 36 horas. La mezcla de
reaccion se diluyé con acetato de etilo y se lavé con 2x200 ml de NaCl sat. ac. La capa acuosa se extrajo con 2x500
ml de acetato de etilo. Todas las fases organicas se combinaron, se secaron sobre sulfato sédico, se filtraron y se
evaporaron. El residuo se purific6 mediante cromatografia en columna (heptano/acetato de etilo 4:1) para
proporcionar éster metilico de acido metilsulfanil-(3-trimetilsilaniletinilo-quinolin-6-iloxi)-acético (7,6 g) en forma de un
aceite amarillento.

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,16 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,48 (1H, dd); 7,17 (1H, d); 5,73 (1H, s); 3,88
(3H, s); 2,24 (3H, s); 0,29 (9H, s)

Etapa 2: Acido (3-etinil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético

A una solucién de éster metilico de acido (metilsulfanil-(3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-iloxi)-acético (5 g) de la Etapa
1, en etanol (50 ml), se afadié una solucién de hidréxido sédico 2M en agua (9,74 ml). La mezcla de reaccién se
agité a TA durante 1 hora. La mezcla de reaccién se vertié en agua helada (200 ml) y se acidificd con una solucién
2M de acido clorhidrico en agua (9,74 ml). El precipitado se filtr6 y se lavé con agua para dar acido (3- etinilo-
quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético (3,53 g) en forma de un sélido amarillento.

RMN de "H (DMSO) & ppm: 13,45 (1H, s); 8,73 (1H, d); 8,37 (1H, d); 7,93 (1H, d); 7,51 (1H, dd); 7,47 (1H, d); 6,03
(1H, s); 4,45 (1H, s); 2,11 (3H, s)

Etapa 3: Amidacion de Este ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-
etil)-2-metilsulfanil-acetamida partiendo de la Etapa 2 anterior con -metil-propionaldehido O-metil-oxima del Ejemplo
2, Etapa 4, usando un procedimiento similar al descrito en el ejemplo 3 proporcionado.

Compuesto n° 38: 2-(3-etinilo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetiletil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,86 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,59 (1H, s br); 7,47 (1H, dd); 7,41 (1H, s); 7,23
(1H, d); 5,65 (1H, s); 3,88 (3H, s); 3,29 (1H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Como alternativa, el compuesto n° (2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-
acetamida) se puede preparar mediante desililacion del Compuesto n° 37 N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-
metilsulfanil-2-(3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-iloxi)-acetamida: RMN de H (CDCI3) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,17 (1H, d);
8,04 (1H, d); 7,60 (1H, s br); 7,45 (1H, dd); 7,41 (1H, s); 7,21 (1H, d); 5,64 (1H, s); 3,88 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,60
(3H, s); 1,58 (3H, s); 0,30 (9H, s) tras el tratamiento con K,CO3 en metanol durante 1 h. La dilucién de la mezcla de
reaccion con acetato de etilo, lavado con hidrogenocarbonato sédico acuoso saturado, extraccion de la capa acuosa
tres veces con acetato de etilo, combinacién de las capas organicas, secado sobre sulfato sddico, filtracion y
evaporaciéon al vacio y purificacion mediante cromatografia en columna proporcioné el compuesto n° 38. El
Compuesto 37 se puede preparar directamente a partir de 2-(3-bromoquinolinil-6-oxi)-2-metiltio-N-(2-metoxiimino-
1,1-dimetil-etil) acetamida del Ejemplo 3, como se describe en el Ejemplo 5, Etapa 1.

Ademas, en compuesto n° 38 (2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida)
se puede preparar partiendo de 3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-ol [C14H1sNOSi, m/z 241] (preparado a partir de 3-
bromo-quinolin-6-ol y trimetilsililacetilieno como se describe en el Ejemplo 5, Etapa 1) y éster metilico del acido cloro-
metilsulfanil-acético usando procedimientos similares a los descritos en el Ejemplo 1, Estadios 1y 2.

Como alternativa, el compuesto n° 38 (2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-
acetamida) se puede preparar partiendo de 3-etinil-quinolin-6-ol [C12H7NOSi, m/z 169] (preparado a partir de 3-
bromo-quinolin-6-ol y trimetilsililacetiieno como se describe en el Ejemplo 5, Etapas 1 y 2) y éster metilico del acido
cloro-metilsulfanil-acético usando procedimientos similares a los descritos en el Ejemplo 1, Estadios 1y 2.

Ejemplo 6

El ejemplo 6 proporciona datos de RMN caracterizadores y/o puntos de fusién para compuestos adicionales que
estan enumerados en parte en las Tablas citadas anteriormente y se han preparado usando procedimientos
similares a los descritos en los Ejemplos 1-3, a menos que se especifique lo contrario. A menos que se indique lo
contrario, las senales de RMN de "H indicadas son las que caracterizan al diaestereoisémero mayoritario.

Las siguientes oximas de la férmula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-yodo-8-metil-quinolin-6-ol:

Compuesto n°® 39: N-(3-Butoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanilacetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, s); 8,44 (1H,s); 7,40 (1H, t, isémero A); 7,32 (1H, s); 6,98 (1H, s); 6,75 (1H, s,
isdomero B)(-NH); 6,72 (1H, t, isémero B); 6,65 (1H, s, isomero A)(-NH); 5,59 (1H, s, isomero A); 5,55 (1H, s, isdbmero
B); 4,11 (2H, t, isébmero B); 4,02 (2H, t, isébmero A); 2,83 (2H, t, isémero B); 2,78 (3H, s); 2,65 (2H, d, isomero A);
2,21 (3H, s, isobmero B); 2,19 (3H, s, isémero A); 1,73-1,56 (2H, m); 1,47 (6H, s); 1,51-1,30 (2H, m); 0,98-0,85 (3H,
m).
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Compuesto n°® 40: N-(3-Aliloxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida
RMN de "H (CDCI3) & ppm: 8,94 (1H, s); 8,40 (1H, s); 7,42 (1H, t, isémero A); 7,29 (1H, s); 6,76 (1H, t, isdmero B);

6,72 (1H, s, isémero B)(-NH); 6,60 (1H, s, isémero A); 6,04-5,88 (1H, m); 5,58 (1H, s, isémero A); 5,54 (1H, s,
isémero B); 5,32-5,17 (2H, m); 4,60 (2H, sd, isémero B); 4,50 (2H, s, isémero A); 2,91-2,78 (2H, m); 2,76 (3H, s);
2,67 (2H, d, isdomero A); 2,20 (3H, s); 1,47 (3H, s, isdmero B); 1,45 (3H, s, isdbmero A).

Compuesto n° 41: N-(3-Hidroxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanilacetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,99 (1H, s); 8,47 (1H, s); 7,45 (1H, t, isdmero A); 7,35 (1H, s); 6,99 (1H, s); 6,96 (1H, s,
isdomero B)(-NH); 6,84 (1H, t, isémero B); 6,59 (1H, s, isomero A)(-NH); 5,59 (1H, s, isomero A); 5,57 (1H, s, isdbmero
B); 2,87 (2H, t, isomero B); 2,80 (3H, s); 2,70 (2H, d, isémero A); 2,20 (3H, s); 1,53 (6H, s, isomero A); 1,51 (6H, s,
isdmero B).

Compuesto n° 42: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,94 (1H, d); 8,42 (1H, d); 7,64 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,31 (1H, d); 6,97 (1H, d); 5,61
(1H, s); 4,13 (2H, c); 2,75 (3H, s); 2,17 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,57 (3H, s); 1,28(3H, 1).

Compuesto  n® 43: N-(3-terc-Butoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metil-  sulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, s); 8,41 (1H, s); 7,38 (1H, t, isémero A); 7,30 (1H, s); 6,97 (1H, s); 6,70 (1H, t,
isdomero B); 6,59 (1H, s)(-NH); 5,57 (1H, s, isémero A); 5,52 (1H, s, isémero B); 2,88-2,79 (2H, m, isémero B); 2,77
(3H, s); 2,70-2,59 (2H, m, isdmero A); 2,21 (3H, s, isébmero B); 2,17 (3H, s, isdmero A); 1,47(6H,s); 1,29 (9H, s,
isémero B); 1,25 (9H, s, isémero A). p.f. = 130-131 °C.

Compuesto n° 44: 2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,94 (1H, d); 8,42 (1H, d); 7,55 (1H, s br); 7,41 (1H, s); 7,32 (1H, d); 6,98 (1H,
d); 5,61 (1H, s); 3,88 (3H, s); 2,76 (3H, s); 2,18 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto n° 45: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,42 (1H, d); 7,60 (1H, s br); 7,46 (1H, s); 7,31 (1H, d); 6,97 (1H, d); 6,04-
5,94 (1H, m); 5,61 (1H, s); 5,33 (1H, dd); 5,23 (1H, dd);4,57 (2H, d); 2,76 (3H, s);2,17(3H, s); 1,62 (3H, s); 1,58 (3H,
s).

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 1, Estadios 1 y 2 partiendo de 3-yodo-8-metil-quinolin-6-ol y éster metilico del acido cloro-metilsulfanil-
acético:

Compuesto n® 46: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,95 (1H, s); 8,47 (1H, s); 8,02 (1H, d); 7,45 (1H, dd); 7,37 (1H, t, isdmero A); 7,15 (1H,
s); 6,83 (1H, s, isomero)(-NH); 6,74 (1H, t, isémero); 6,60 (1H, s, isdbmero A)(-NH); 5,58 (1H, s, isomero); 5,54 (1H, s,
isémero B); 3,89 (3H, s, isbmero B); 3,80 (3H, s, isdbmero); 2,85-2,68 (2H, m, isémero B); 2,65 (2H, d, isomero A);
2,20 (3H, s, isomero); 2,19 (3H, s, isémero A); 1,43 (6H, s). p.f. = 117-118 °C.

Compuesto n° 47: N-(3-Benciloxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (DMSO) 6 ppm: 8,96 (1H, s); 8,41 (1H, dd); 7,48 (1H, t, isdmero A); 7,40-7,26 (6H, m); 6,96 (1H, dd);
6,68 (1H, t, isémero B); 6,70 (1H, s, isémero B)(-NH); 6,60 (1H, s, isémero A)(-NH); 5,57 (1H, s, isémero A); 5,52
(1H, s, isébmero B); 5,15 (2H, s, isdbmero B); 5,08 (2H, s, isdmero A); 2,97-2,81 (2H, m, isébmero B); 2,75 (3H, s); 2,68
(2H, d, isdmero A); 2,19 (3H, s); 1,47 (3H, s, isomero B); 1,44 (3H, s, isdmero A).

Compuesto n® 48: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1-metil-propil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) d ppm: 8,95 (1H, s); 8,43 (1H, s); 7,40 (1H, t, isémero B); 7,31 (1H, s); 6,95 (1H, s); 6,75 (1H, t)(-
NH); 6,68 (1H, t, isomero A); 5,66 (1H, s, isomero B); 5,62 (1H, s, isémero A); 4,36-4,24 (1H, m); 3,84 (3H, d,
isémero B); 3,76 (3H, d, isdémero A); 2,76 (3H, s); 2,51-2,34 (2H, m); 2,18 (3H, s, isémero A); 2,2,15 (3H, s, isdbmero
B); 1,31 (3H, s, isomero A); 1,26 (3H, s, isébmero B).

Compuesto n° 49: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-{3-[(E y Z)-metoxi-imino]-1,1-dimetil-butil}-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (DMSO) & ppm: 8,80 (1H,s); 8,24 (1H, s); 8,03 (1H, d); 7,77 (1H, s, isémero B)(-NH); 7,48 (1H, dd); 7,35
(1H, s, isdbmero A)(-NH); 7,18 (1H,sd); 5,58 (1H, s, isomero A); 5,49 (1H, s, isémero B); 3,87 (3H, s, isémero B); 3,82
(3H, s, isdbmero A); 2,52-2,42 (2H, m); 2,21 (3H, s, isdmero B); 2,18 (3H, s, isémero A); 1,94 (3H, s, isémero B); 1,88
(3H, s, isémero A); 1,49 (6H, s, isbmero B); 1,47 (6H, s, isomero A).
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Compuesto n® 50: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxi-imino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de H (CDCl3) 6 ppm: 8,95 (1H, d); 8,47 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,59 (1H, s a); 7,46 (1H, dd); 7,40 (1H, s); 7,15
(1H, d); 5,64 (1H, s); 3,88 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n°® 51: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,94 (1H, d); 8,46 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,66 (1H, s a); 7,44 (1H, dd); 7,39 (1H, s); 7,14
(1H, d); 5,63 (1H, s); 4,12 (2H, c); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,28 (3H, 1).

Compuesto n°® 562: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,47 (1H, d); 8,02 (1H, d); 7,61 (1H, d); 7,45 (1H, s); 7,45 (1H, dd); 7,14
(1H,d); 6,03-5,94 (1H, m); 5,63 (1H, s); 5,32(1H,dd); 5,24 (1H, dd); 4,57 (2H, d); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H,
s).

Ejemplo 7

Este Ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-metoxiimino-1-metiletil)-2-
metilsulfanil acetamida (Compuesto n° 53) de acuerdo con el Esquema 15.

Estadio 1: Preparacién de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-hidroxi-1-metiletil)-2-metilsulfanil acetamida de
acuerdo con la segunda etapa mostrada en el esquema 15. 0,86 ml de trietilamina, 0,672 g de 1-hidroxi-7-aza-
benzotriazol y 0,946 g de N-(3-dimetilaminopropil)-N'-etilcarbodiimida. HCI se afiadieron a TA a una suspension de
1,35 g de acido (3-bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético en 11 ml de DMF seco. A esta suspension se
afadieron, gota a gota, 0,494 g de 2-amino-3-hidroxi-2-metil-propionitrilo disuelto en 2 ml de DMF seco. La mezcla
de reaccion se agitdé 16 horas a TA y, después, se vertid en una mezcla de acetato de etilo y salmuera. Las dos
capas se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron,
se lavaron una vez con salmuera y se secaron sobre sulfato sédico. Tras la filtracion y la concentracion a presién
reducida se aislaron1,886 g de una mezcla bruta en forma de un aceite de color naranja oscuro. La mezcla en bruto
se purificd por cromatografia ultrarrdpida sobre gel de silice (hexano/acetato de etilo) para dar 1,103 g de 2-(3-
bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-hidroxi-1-metil-etil)-2-metilsulfanil acetamida en mezcla con éster 2-[2-(3-bromo-
quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetilamino]-2-ciano-2-metil-etilico de acido 3-(3-bromo-quinolin-6-il)-2-metilsulfanil-
propionico resultante del procedimiento de homo acoplamiento. Esta mezcla se disolvié en 19 ml de THF y se trato
con 2 ml de una solucién de NaOH (1 N) a 0 °C durante 1 hora. La mezcla en bruto se extrajo (pH=11) tres veces
con acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron, se lavaron una vez con salmuera y, después, se secaron
sobre sulfato sddico. Tras la filtracion y concentraciéon a presion reducida, el residuo se purific6 mediante
cromatografia ultrarrapida en gel de silice (heptano/acetato de etilo) para dar 0,669 g de 2-(3- bromo-quinolin-6-iloxi)-
N-(1-ciano-2-hidroxi-1-metiletil)-2-metilsulfanil-acetamida como un sélido amorfo amarillento.

RMN de 'H (CDCl3) d ppm: 8,82 (1H, m); 8,24 (1H, d); 8,03 (1H, dd); 7,46 (1H, dm); [{7,22 (s br), 7,17 (s br) 1H},
isdmero A e isdomero B]; 7,22 (1H, m); [{5,74 (s), 5,71 (s) 1H}, isébmero A e isdbmero B]; 4,08-3,82 (2H, m); 3,40 (1H, s
a); 2,21 (3H, s); [{1,80 (s), 1,78 (s) 3H), isémero A e isomero B].

Estadio 2: Preparacion de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-1-metil-2-oxo-etil)-2-metilsulfanil- acetamida de
acuerdo con la cuarta etapa mostrada en el Esquema 15, 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-hidroxi-1-metil-
etil)-2-metilsulfanil acetamida (0,660 g) del Estadio 1 anterior en diclorometano (25 ml) se traté con peryodinano de
Dess-Martin (0,819 g). La mezcla de reaccion se agitd a TA durante 2 horas y media. La mezcla de reaccion se
inactivé con NaHCO3 acuoso saturado y tiosulfato sddico acuoso. La mezcla de reaccion se agité enérgicamente a
TA durante 30 minutos, tiempo tras el cual se separaron las dos fases. La capa organica se lavé con NaHCO3
acuoso saturado. Después de la separacion de la fase organica se seco sobre sulfato sodico, se filtré y se evapord
para producir 0,397 g de 2-(3- Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-1-metil-2-oxo-etil)-2-metilsulfanil-acetamida como
un producto en bruto que se usoé en la siguiente etapa sin purificacién adicional.

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: [{9,51(s), 9,49 (s) 1H}, isébmero A e isomero B]; 8,87 (1H, d); 8,28 (1H, d); 8,07 (1H, d);
7,48 (1H, dd); [{7,44 (s br), 7,39 (s br) 1H}, isémero A e isdmero B]; 7,21 (1H, d); 5,81 (1H, s); 2,21 (3H, s); [{1,89 (s),
1,87 (s) 3H}, isébmero A e isdbmero B].

Estadio 3: Preparacién de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-metoxiimino-1-metiletil)-2-metilsulfanil acetamida
(Compuesto n° 53) de acuerdo con la quinta etapa mostrada en el Esquema 15.

La 22-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-1-metil-2-oxo-etil)-2-metilsulfanil-acetamida (0,430 g) obtenida como se
describe en el Estadio 2 anterior, piridina (0,178 ml) y O-metil-hidroxilamina clorhidrato (0,185 g) en metanol seco (10
ml) se agitaron a TA durante 16 horas. La mezcla de reaccion se diluyd con acetato de etilo y se vertié sobre
NaHCOs; saturado (50 ml). Las dos fases se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo.
Las capas orgdanicas se combinaron, se secaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron. El residuo se
coevaporo con tolueno y, después, se purificd6 mediante cromatografia en columna (hexano/acetato de etilo 1:1 a
1:2) para dar 0,245 g de 2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-metilsulfanil acetamida
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(Compuesto n° 53) en forma de un solido de color blanco (p.f.: 138-145 °C). .

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 1 a 3 partiendo de los correspondientes acidos quinolin-6-iloxi-metilsulfanil-acético y 2-amino-3-
hidroxi-2-metil-propionitrilo.

Compuesto  n°®  54: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-metilsulfanil-
acetamida: p.f. 156-159 °C

Compuesto n® 55: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida:
p.f. 166-168 °C

Compuesto n° 56: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-(3-etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2- metilsulfanil-acetamida:
p.f. 172-174 °C

Compuesto n°® 57: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida: p.f. 59-
64 °C

Compuesto  n® 58: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-metilsulfanil-2-(3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-iloxi)-
acetamida p.f. 69-75 °C

Compuesto n°® 59: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida: p.f. 58-
65 °C

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 1 a 3 partiendo de los correspondientes acidos quinolin-6-iloxi-butirico y 2-amino-3-hidroxi-2-
metil-propionitrilo.

Compuesto n° 60: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(1-ciano-2-metoxiimino-1-metiletil)-butiramida: p.f. 152-155 °C
Compuesto n® 61: N-(1-Ciano-2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-butiramida: p.f. 146-148 °C
Ejemplo 8

Este Ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metil-1-prop- 2-iniloximetil-etil)-
2-metilsulfanil-acetamida (Compuesto n° 62) de acuerdo con los Esquemas 10y 11.

Estadio 1: Preparacion de 3-Metil-3-prop-2-iniloximetil-1-oxa-4-aza-espiro[4,5]decano Hidruro sodico (55% en
dispersion en aceite) (0,636 g) se afadié en porciones a una solucion de (3-metil-1-oxa-4-aza-espiro[4,5]dec-3-il)-
metanol (2,0 g) en THF seco (30 ml) a 0 °C. La mezcla de reaccion se agité a TA durante 50'. Gota a gota se afiadio
bromuro de propargilo (0,972 g) a 0 °C y la mezcla resultante se agité a TA durante 2 horas y media. Se afiadieron
hidruro sédico (55% en dispersion en aceite) (0,047 g) y bromuro de propargilo adicionales (0,081 ml) a 0° C seguido
del calentamiento de la mezcla de reaccién at 40-45 °C durante 1 h y permitié alcanzar la finalizacién de la reaccién.
La mezcla de reaccién se tratd con etano abs. (4 ml) y se diluy6 con éter dietilico. El residuo insoluble resultante se
filtré y el filtrado se concentrd al vacio para dar 2,89 g del residuo bruto, que se purificdé por cromatografia en
columna (hexano/acetato de etilo 1:1) para producir 2,33 g de 3-Metil-3-prop-2-iniloximetil-1-oxa-4-aza-
espiro[4,5]decano como un liquido de color naranja.

RMN de "H (CDCls) & ppm: 4,18 (2H, d); 3,82 (1H, d); 3,53 (1H, d); 3,43 (1H, d); 3,38 (1H, d); 2,42 (1H, t); 1,7-1,2
(10H, m); 1,25 (1H, s).

Estadio 2: Preparacién de la sal clorhidrato de 2-amino-2-metil-3-prop-2-iniloxi-propan-1-ol.

3-Metil-3-prop-2-iniloximetil-1-oxa-4-aza-espiro[4,5]decano (1,83 g) en una solucién acuosa de HCI (6N) (2,73 ml) se
calentaron a reflujo durante 1 hora. La mezcla de reaccién se enfrié hasta la temperatura ambiente, se diluyé con
agua y se extrajo tres veces con éter etilico. Se separaron las dos capas. La capa acuosa se concentrd a presion
reducida y se coevapord después con tolueno para producir sal clorhidrato de 2-amino-2-metil-3-prop-2-iniloxi-
propan-1-ol (1,205 g) como un sélido de color beige, que se uso en la siguiente etapa sin purificacion adicional.

RMN de "H (DMSO) 6 ppm: 8,02 (3H, s br); 5,47 (1H, s br); 4,21 (2H, s); 3,54-3,49 (5H, m); 1,15 (3H, s).

Estadio 3: Preparacién de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1-metil-1-prop-2-iniloximetil-etil)- 2-metilsulfanil-
acetamida.

1-hidroxi-7-azabenzotriazol (0,717 g), O-(1H benzotriazol-1-il)-N,N,N',N'-tetrametiluronio tetrafluoroborato (1,692 g) y
sal clorhidrato de 2-amino-2-metil-3-prop-2-iniloxi-propan-1-ol (0,947 g) se afadieron a temperatura ambiente a una
solucion de trietilamina (2,14 ml) y &cido (3-etinil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético (1,20 g) en 43 ml de DMF seca.
La mezcla de reaccion se agité 16 horas a TA y, después, se vertié en una mezcla de acetato de etilo y salmuera.
Las dos capas se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las capas organicas se
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combinaron, se lavaron con hidrogenocarbonato sédico saturado (1X), con agua (1X), con salmuera (1X) y, después,
se secaron sobre sulfato sédico. Tras la filtracion y la concentracidon a presién reducida se aislaron 2,01 g de una
mezcla bruta en forma de un aceite de color naranja oscuro. La mezcla en bruto se purificé por cromatografia
ultrarrapida sobre gel de silice (hexano/acetato de etilo) para dar 1,22 g de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1-
metil-1eprop-2-iniloximetil-etil)-2-metilsulfanilacetamida en mezcla con éster 2-[2-(3-etinilo-quinolin-6-iloxi)-2-metil-
sulfanil-acetilamino]-2-metil-3-prop-2-iniloxi-propilico  de  acido  3-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)2-metilsulfanilacético
resultante del procedimiento de homo acoplamiento. Este residuo se disolvié en 24 ml de THF/H20 (1/1) y se tratd
con 42 mg de LiOH monohidrato a temperatura ambiente durante 1 hora 45 minutos. La mezcla en bruto se extrajo
(pH=11) tres veces con acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron, se lavaron con agua una vez y con
salmuera una vez, y, después, se secaron sobre sulfato sédico. Tras filtracion y concentracion a presion reducida se
obtuvo  2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1-metil-1-prop-2-iniloximetil-etil)-  -2-metilsulfanil-acetamida bruta
(0,944 g) en forma de un aceite amarillo y se usé en la etapa siguiente sin purificacién adicional.

RMN de "H (CDCl3) 5 ppm: 8,88 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,49 (1H, dd); 7,39 (1H, s br); 7,22 (1H, m); 5,68
(1H, s); 4,22-4,16 (2H, m); 3,90 (1H, s br); 3,81-3,60 (4H, m); 3,30 (1H, s); 2,45 (1H, dt); [{2,22 (s), 2,20 (s) 3H},
isdmero A e isdmero B]; [{1,40 (s), 1,34 (s) 3H}, isébmero A e isdmero B].

Estadio 4: Preparacién de 22-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-metil-2-oxo-1-prop-2-iniloximetil-etil)-2- metilsulfanil-
acetamida.

La 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxi-1-metil-1-prop-2-iniloximetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida (1,0 g) del
Estadio 3 anterior, en diclorometano (40 ml), se tratdé con periyodinano de Dess-Martin (1,277 g). La mezcla se agité
a TA durante 2 horas y 30 minutos, se inactivd con NaHCO3 acuoso saturado y tiosulfato sédico acuoso saturado. La
mezcla de reaccion se agitdé enérgicamente a TA durante 30 minutos, tiempo tras el cual se separaron las dos fases.
La capa organica se lavé con NaHCO3; acuoso saturado. Después de la separacion de la fase organica se seco
sobre sulfato sédico, se filtrd y se evapord para producir 1,10 g de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-metil-2-oxo-1-prop-
2-iniloximetil-etil)-2-metilsulfanilacetamida como un producto en bruto (junto con impurezas minoritarias). La mezcla
en bruto se uso en la siguiente etapa sin purificacion adicional.

RMN de 'H (CDCl3) 8 ppm: [{9,51 (s), 9,49 (s) 1H}, isdbmero A e isomero B]; 8,86 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,07 (1H, d);
7,53-7,50 (1H, m); [{7,58 (s br), 7,48 (s br) 1H}, isdbmero A e isémero B]; 7,26 (1H, m); 5,72 (1H, s); 4,16-3,87 (4H,
m); 3,28 (1H, s); 2,48 (1H, m); [{2,22 (s), 2,20 (s) 3H}, isdmero A e isdmero B]; 1,52 (3H, s).

Estadio 5: Preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metil-1-prop-2-iniloximetil-etil)-2-metilsulfanil
acetamida.

La -(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-metil-2-oxo-1-prop-2-iniloximetil-etil)-2-metilsulfanil acetamida (0,995 g) bruta
obtenida como se describe en el Estadio 4 anterior, piridina (0,40 ml) y O-metil-hidroxilamina clorhidrato (0,419 g) en
metanol seco (60 ml) se agitaron a TA durante 18 horas. La mezcla de reaccion se diluyd con acetato de etilo y se
vertid sobre NaHCO; saturado (60 ml). Las dos fases se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con
acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron, se secaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se
evaporaron. El residuo se coevaporé con tolueno y, después, se purifico mediante cromatografia ultrarrapida
(hexano/acetato de etilo 3:2 a 1:1) para dar 0,81 g de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metil-1-prop-2-
iniloximetil-etil)- 2-metilsulfanil acetamida en forma de un aceite incoloro.

Compuesto n° 62: RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,86 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,05 (1H, d); [{7,68 (s br), 7,59 (s br) 1H},
isdmero A e isémero B]; 7,44-7,49 (2H, m); 7,21 (1H, d); 5,65 (1H, s); 4,12-4,19 (2H, m); 3,73-4,0 (2H, m); [{3,90 (s),
3,88 (s), 3H}, isdmero A e isomero B]; 3,29 (1H, s); 2,43 (1H, s); 2,20 (3H, s); [{1,55 (s), 1,53 (s), 3H,}, isomero A e
isdmero B].

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 8, Estadios 3 a 5 partiendo de acido 3-bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético y 2-amino-3-
metoxi-2-metil-propan-1-ol clorhidrato. Compuesto n® 63: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxi-imino-I-
metoximetil-1-metil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,82 (1H, d); 8,21 (1H, d); [{7,68 (s, a), 7,58 (s, a) 1H}, isdbmero A e isémero B]; [{7,50 (s),
7,45 (s) 1H}, isémero A e isémero B]; 7,33 (1H, d); 7,03 (1H, d); 5,66 (1H, s); 3,90 (3H, s); 3,60-3,90 (2H, m); [{3,38
(s), 3,36 (s) 3H}, isbmero A e isémero B]; 2,78 (3H, s); 2,22 (3H, s); [{1,59 (s), 1,58 (s) 3H}, isdmero A e isdbmero B].
P.f. 102-103 °C

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 3 a 5 partiendo de acido (3-bromo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético y 2-amino-3- metoxi2-
metil-propan-1-ol clorhidrato.

Compuesto  n°  64:  2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[2-metoxi-1-(metoxiimino-metil)-1-metil-etil]-2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de H (CDCIl3) 6 ppm: 8,74 (1H, d); 8,17 (1H, d); 7,98 (1H, d); [{7,61 (s, a), 7,52 (s, a) 1H}, isbmero A e isbmero
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B]; [{7,36 (s), 7,40 (s) 1H}, isémero A e isémero B]; 7,38 (1H, m); 7,12 (1H, s, a); 5,58 (1H, s), [{3,81 (s), 3,81 (s) 3H},
isdmero A e isémero B]; 3,50-3,81 (2H, m); [{3,29 (s), 3,27 (s) 3H}, isémero A e isdmero B]; 2,13 (3H, s); [{1,50 (s),
1,49 (s) 3H}, isémero A e isbmero B].

Las siguientes oximas de la férmula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 3 a 5 partiendo de acido (3-etinil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético y 2-amino-3- metoxi2-metil-
propan-1-ol clorhidrato.

Compuesto n® 65: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metoximetil-1-metil-etil)-2- metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 8,86 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,06 (1H, d); [{7,70 (s, a), 7,61 (s, a) 1H}, isémero A e isdmero
B]; [{7.,45 (s), 7,49 (s) 1H}, isdmero A e isémero B]; 7,48 (1H, m); 7,24 (1H, s, a); 5,68 (1H, s), 3,90 (s, 3H}; 3,59-3,90
(2H, m); [{3,38 (s), 3,35 (s) 3H}, isbmero A e isémero B]; 3,31 (1H, s); 2,22(3H, s); [{1,59 (s), 1,58 (s) 3H}, isdmero A
e isémero B].

Las siguientes oximas de la formula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 3 a 5 partiendo de acido 3-etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético y 2-amino-3- metoxi-
2-metil-propan-1-ol clorhidrato.

Compuesto n® 66: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxi-imino-I-metoximetil-1-metil-  etil)-2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de 'H (CDCI3) 6 ppm: 8,83 (1H, d); 8,15 (1H, d); [{7,68 (s, a), 7,58 (s, a) 1H}, isémero A e isdomero B]; [{7,68 (s,
a), 7,58 (s, a) 1H}, isémero A e isémero B]; [{7,46 (s), 7,41 (s) 1H}, isbmero A e isomero B]; 7,31 (1H, s, a); 7,04 (1H,
s, a); 5,64 (1H, s), 3,87 (s, 3H}; 3,56-3,87 (2H, m); [{3,35 (s), 3,32 (s) 3H}, isbmero A e isémero B]; 3,27 (1H, s); 2,76
(3H, s); 2,18 (3H, s); [{1,56 (s), 1,54 (s) 3H}, isdbmero A e isdbmero B].

Las siguientes oximas de la férmula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 3 a 5 partiendo de acido (3-yodo-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético y 2-amino-3- metoxi2-
metil-propan-1-ol clorhidrato.

Compuesto n® 67: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-[2-metoxi-1-(metoxiimino-metil)-1-metil-etil]2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,92 (1H, d); 8,44 (1H, s); 8,01 (1H, d); [{7,68 (s, a), 7,59 (s, a) 1H}, isémero A e isdbmero
B]; [{7,46 (s), 7,41 (s) 1H}, isémero A e isomero B]; 7,43, (1H, m); 7,13 (1H, s, a); 5,64 (1H, s); 3,87 (s, 3H}; 3,55-3,87
(2H, m); [{3,35 (s), 3,32 (s) 3H}, isémero A e isémero B]; 2,18 (s, 3H); [{1,56 (s), 1,54 (s) 3H}, isdbmero A e isémero
B].

Las siguientes oximas de la férmula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el
Ejemplo 7, Estadios 3 a 5 partiendo de acido (3-yodo-quinolin-6-iloxi)-butirico y 2-amino-3- metoxi2-metil-propan-1-ol
clorhidrato:

Compuesto n® 68: 2-(3-Yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metoximetil-1-metil-etil]- butiramida

[0308] RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,88 (1H, d); 8,38 (1H, d); 7,95 (1H, d); 7,22-7,42 (3H, m); 6,95 (1H, s, a); 4,56
(1H, s, a); [{3,76 (d), 3,74 (d) 3H}, isdbmero A e isomero B]; 3,49-3,67 (2H, m); [{3,26 (s), 3,20 (s) 3H}, isomero A e
isémero B]; 1,98-2,07 (2H, m); [{1,44 (s), 1,42 (s) 3H}, isémero A e isdmero B]; 1,06, (3H, t)..

Ejemplo 9

Este Ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-1-metil-prop-2-inil]-2-
metilsulfanil-acetamida (Compuesto n° 69) de acuerdo con el Esquema 13 (Etapas 1-6 del Esquema 13 equivalentes
a las Etapas 2-7 siguientes).

Estadio 1: Preparacién de 2-Amino-3-(terc-butil-difenil-silaniloxi)-2-metil-propan-1-ol. Se afiadié hidruro sédico (55%
en dispersion en aceite) (1,141 g) en porciones a una soluciéon de 2-Amino-2-metil-propano-1,3-diol (2,50 g) en THF
seco (35 ml) a 0 °C. La mezcla de reaccion se agité a TA durante 55 minutos. Gota a gota se afiadié cloruro de terc-
Butildifenilsililo (6,54 g) en THF seco (10 ml) a 0 °C y la mezcla de reaccién se agité durante 17 horas a TA. La
mezcla de reaccion se inactivd con agua (18 ml) y, después, se extrajo tres veces con éter etilico. Se separaron las
dos capas. La capa organica se lavé una vez con agua y después se secO sobre sulfato sédico, se filtré y se
concentré a presion reducida para producir 8,94 g de 2-Amino-3-(terc-butil-difenil-silaniloxi)-2-metil-propan-1-ol como
un producto en bruto (que contenia impurezas minoritarias), que se us6 en la siguiente etapa sin purificacion
adicional.

RMN de "H (CDCl3) & ppm: 7,68-7,62(4H, m); 7,47-7,37 (6H); 3,52 (2H, dd); 3,39 (2H, dd); 1,09 (9H, s); 1,02 (3H, s).

Estadio 2: Preparacion de N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-2-hidroxi-1-metiletil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-
metilsulfanil-acetamida.
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A una solucién de acido (3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético (1,525 g) y trietilamina (2,72 ml) en acetonitrilo
seco (15 ml) a TA se afiadieron, sucesivamente, una solucién de 1-hidroxi-7-azabenzotriazol (0,911 g) y O-(1H
Benzotriazol-1-il)-N,N,N',N'-tetrametiluroniotetrafluoroborato (2,15 g) en acetonitrilo seco (15 ml) y una solucién de
2-Amino-3-(terc-butil-difenil-silaniloxi)-2-metil-propan-1-ol (2,30 g) bruto en acetonitrilo seco (23 ml). La mezcla de
reaccion se agité 16 horas a TA vy, después, se vertid6 en una mezcla de NaHCO3 saturado, acetato de etilo y
salmuera. Las dos capas se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las capas
organicas se lavaron con NaHCO3; saturado una vez y con salmuera una vez, y, después, se secaron sobre sulfato
sodico. Tras la filtracion y la concentracion a presion reducida se aislaron 4,69 g de una mezcla bruta en forma de un
aceite de color naranja oscuro. La mezcla en bruto se purificé por cromatografia ultrarrapida sobre gel de silice
(hexano/ acetato de etilo) para dar 2,07 g de N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-

2-hidroxi-1-metil-etil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida: en mezcla con éster 3-(terc-
butil-difenil-silaniloxi)-2-[2-(3-etinilo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetilamino]-2-metil-propilico de acido (3-Etinil-
quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético resultante del procedimiento de homo acoplamiento. Este residuo se disolvié en
40 ml de THF/H20 (1/1) y se traté con 56 mg de LiOH monohidrato a TA durante 1 hora 20 minutos. La mezcla de
reaccion se agitd adicionalmente en presencia de adicional LIOH monohidrato hasta que se consumié todo el
producto del homoacoplamiento. La mezcla en bruto se extrajo (pH=11) tres veces con acetato de etilo. Las capas
organicas se combinaron, se lavaron con agua una vez y con salmuera una vez, y, después, se secaron sobre
sulfato sédico. Tras filtracion y concentracion a presion reducida se obtuvo N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-2-
hidroxi-1-metil-etil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida bruta (1,94 g) en forma de un aceite amarillo
y se uso en la etapa siguiente sin purificacion adicional.

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 8,88 (1H, d); 8,19-8,16 (1H, m), 8,00 (1H, t); 7,66-7,52 (5H, m); 7,48-7,26 (7H, m); 7,21-
7,18 (1H, m); [{5,69 (s), 5,66 (s) 1H}, isdmero A e isdbmero B]; 4,32-4,11 (1H, dm); 3,78-3,52 (4H, m); 3,30 (1H, s);
[{2,21 (s), 2,19 (s) 3H}, isdbmero A e isdbmero B]; [{1,49 (s), 1,34 (s) 3H}, isomero A e isémero B]; [{1,11 (s), 1,08 (s)
9H3}, isébmero A e isdmero B].

Estadio 3: Preparacion de N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-1-metil-2-oxoetil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-
metilsulfanil-acetamida. La N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-2-hidroxi-1-metil-etil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-
metilsulfanil-acetamida (1,90 g) del Estadio 2 anterior, en diclorometano (55 ml), se traté con periyodinano de Dess-
Martin (1,615 g). La mezcla se agité a TA durante 1 horas y 30 minutos, se inactivd con NaHCO3; acuoso saturado y
tiosulfato sddico acuoso saturado. La mezcla de reaccion se agitd enérgicamente a TA durante 50 minutos, tiempo
tras el cual se separaron las dos fases. La capa organica se lavo tres veces con NaHCO3 acuoso saturado. Después
de la separacioén de la fase organica se secé sobre sulfato sdédico, se filtré y se evaporé para producir 1,694 g de N-
[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-1-metil-2-oxo-etil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida  como un
producto en bruto junto con impurezas minoritarias. La mezcla en bruto se usé en la siguiente etapa sin purificacion
adicional.

RMN de 'H (CDCIs3) 8 ppm: [{9,51 (s), 9,49 (s) 1H}, isdbmero A e isdmero B]; 8,88 (1H, d); 8,19 (1H, d); 8,02 (1H, d);
7,66-7,54 (5H, m); 7,48-7,30 (7H, m); 7,26-7,21 (1H, dd); [{5,70(s), 5,66 (s) 1H}, isdbmero A e isémero B]; 4,01-3,88
(2H, m); 3,30 (1H, s); [{2,22 (s), 2,20 (s) 3H}, isdbmero A e isomero B]; [{1,50 (s), 1,48 (s) 3H}, isémero A e isébmero
BJ; [{1,02 (s), 0,99 (s) 9H}, isdmero A e isémero B].

Estadio 4: Preparacion de N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)-1-metil-prop-2-inil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-
metilsulfanil-acetamida.

Una soluciéon de dimetil-1-diazo-2-oxopropilfosfonato (0,86 g) en metanol seco (20 ml) se afiadid a TA. a una
solucion de N-[1-(terc-Butil-difenil-silaniloximetil)- 1-metil-2-oxo-etil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-
acetamida bruta en metanol seco (40 ml). El medio de reaccién se enfrié hasta 0 °C y se anadié carbonato potasico
(0,773 g) en porciones junto con adicional metanol seco adicional (10 ml). La mezcla de reaccién se dej6 calentar
hasta la TA, se agité adicionalmente durante 16 horas y después se vertié sobre una mezcla de acetato de etilo y
salmuera. Las dos capas se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las capas
organicas se combinaron, se lavaron una vez con salmuera y se secaron sobre sulfato sddico. Tras la filtracion y la
concentracion a presion reducida se aislaron 1,84 g de una mezcla bruta en forma de un aceite de color naranja
oscuro. El residuo se purificd por cromatografia ultrarrapida sobre gel de silice (hexano/ acetato de etilo) para dar
1,523 g de N-[1-(terc-butil-difenil-silaniloximetil)-1-metil-prop-2-inil]-2-(3-  etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-
acetamida en forma de un aceite de color amarillo.

RMN de "H (CDCl3) 5 ppm: 8,88 (1H, d); 8,19 (1H, d); 8,01 (1H, dd); 7,70-7,62 (4H, m); 7,46-7,30 (8H, m); 7,21-7,19
,(1H, m); [{5,69 (s), 5,66 (s) 1H}, isémero A e isémero B]; 3,93-3,72 (2H, dm); 3,30 (1H, s); 2,39 (1H, d); [{2,23 (s),
2,21 (s) 3H}, isémero A e isdmero B]; 1,71 (3H, d); [{1,10 (s), 1,08 (s) 9H}, isdmero A e isdbmero B].

Estadio 5: Preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-hidroximetil-1-metilprop-2-inil)-2-metilsulfanil-acetamida.
Una solucién de fluoruro de tetrabutilamonio (1 M) en THF se afadi6 gota a gota a una solucién de N-[1-(terc-butil-

difenil-silaniloximetil)-1-metil-prop-2-inil]-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida (1,49 g) a 0 °C. La
mezcla de reaccidon se dejo calentar hasta la temperatura ambiente, se agité adicionalmente durante 1 hora 20
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minutos y, después, se vertié sobre una mezcla de acetato de etilo y salmuera. Las dos capas se separaron y la
capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron, se lavaron una vez con
salmuera y se secaron sobre sulfato sddico. Tras la filtracion y la concentracion a presién reducida se aislaron 2,47 g
de una mezcla bruta en forma de un aceite de color amarillo. El residuo se purific6 mediante cromatografia
ultrarrapida en gel de silice (heptano/acetato de etilo) para dar 0,646 g de 2-(3-Etinil-quinolin-6- iloxi)-N-(1-
hidroximetil-1-metilprop-2-inil)-2-metilsulfanil acetamida como un sélido blanco (p.f.= 150-150 °C).

Estadio 6: Preparacion de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-formil-1-metil-prop-2-inil)-2-metilsulfanil acetamida.

La 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-hidroximetil-1-metilprop-2-inil)-2-metilsulfanilacetamida (0,513 g) en diclorometano
(25 ml) se tratd con peryodinano de Dess-Martin (0,737 g). . La mezcla se agité a TA durante 2 horas, se inactivo
con NaHCOs3 acuoso saturado y tiosulfato sédico acuoso saturado. La mezcla de reaccién se agité enérgicamente a
TA durante 40 minutos, tiempo tras el cual se separaron las dos fases. La capa organica se lavo tres veces con
NaHCO3; acuoso saturado. Después de la separacion de la fase organica se seco sobre sulfato sédico, se filtré y se
evaporo para producir 0,523 g de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-formil-1-metil-prop-2-inil)-2-metil- sulfanil acetamida
como un producto en bruto junto con impurezas minoritarias. La mezcla en bruto se usé6 en la siguiente etapa sin
purificacion adicional.

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 9,40 (1H, s); 8,86 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,52-7,49 (1H, m); [{7,49 (s br), 7,44
(s a) 1H}, isomero A e isémero B]; 7,26 (1H, m); [{5,74 (s), 5,72 (s) 1H}, isémero A e isomero B]; 3,29 (1H, s); 2,54
(1H, s); [{2,23 (s), 2,21 (s) 3H}, isémero A e isémero B]; 1,79 (3H, s).

Estadio 7: Preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-1-metil-prop-2-inil]-2-metilsulfanil-
acetamida.

La 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-formil-1-metil-prop-2-inil)-2-metilsulfanil acetamida bruta (0,125 g) bruta obtenida
como se describe en el Estadio 6 anterior, piridina (0,034 ml) y O-metil-hidroxilamina clorhidrato (0,036 g) en metanol
seco (6 ml) se agitaron a TA durante 6 horas. La mezcla de reaccion se diluy6 con acetato de etilo y se vertié sobre
NaHCOj3; saturado (60 ml). Las dos fases se separaron y la capa acuosa se extrajo tres veces con acetato de etilo.
Las capas organicas se combinaron, se secaron sobre sulfato magnésico, se filtraron y se evaporaron. El residuo se
coevaporo con tolueno y, después, se purificé mediante cromatografia ultrarrapida (hexano/acetato de etilo 4:3 a 1:1)
para dar 0,106 g de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-1-metil-prop-2-inil]-2-metilsulfanil-acetamida
en forma de un aceite incoloro.

Compuesto n° 69: RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,84 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,06 (1H, d); [{7,88 (s br), 7,80 (s br) 1H},
isdmero A e isémero B]; 7,50 (1H, s), 7,45 (1H, dd); 7,21-7,24 (1H, m); [{5,72 (s), 5,70 (s) 1H}, isdmero A e isémero
BJ; [{3,95 (s), 3,92 (s) 3H}, isdmero A e isémero B]; 3,29 (1H, s); 2,54 (1H, d); 2,21 (3H, s); [{1,90 (s), 1,87 (s) 3H},
isémero A e isémero B].

Ejemplo 10

El ejemplo 10 proporciona mas datos de RMN caracterizadores y/o puntos de fusion para compuestos que estan
enumerados en parte en las Tablas citadas anteriormente y se han preparado usando procedimientos similares a los
descritos en los Ejemplos 1-9, a menos que se especifique lo contrario. Las sefiales de RMN de 'H indicadas son las
que caracterizan al diaestereoisdmero mayoritario, a menos que se indique lo contrario.

Por tanto, las siguientes oximas derivadas de acido quinolin-6-iloxi-metoxi-acético de la férmula general (1) se
prepararon usando procedimientos similares a los descritos en los correspondientes derivados de acido quinolin-6-
iloxi-metilsulfanil-acético descritos en los Ejemplos 1 y/o 3.

Compuesto n° 70: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,80 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,02 (1H, d); 7,51 (1H, dd); 7,48 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,38
(1H, d); 5,43 (1H, s); 3,88 (3H, s); 3,52 (3H, s); 1,57 (3H, s); 1,54 (3H, s).

Compuesto n° 71: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil- etil)-acetamida: p.f.
130-132°C

Compuesto n® 72: 2-(3-lodo-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil)-acetamida: p.f. 101-103 °C

Compuesto n°® 73: 2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil- etil)-acetamida: p.f. 126-
128 °C

Compuesto n°® 74: 2-Metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6- iloxi)-acetamida:

RMN de "H (CDCls) 5 ppm: 8,81 (1H, d); 8,18 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,49-7,51 (2H, m): 7,40 (1H, s); 7,38-7,41 (1H,
m); 5,43 (1H, s); 3,88 (3H, s); 3,52 (3H, s); 1,52 (3H, s); 1,42 (3H, s); 0,30 (9H, s).

Compuesto  n® 75:  2-Metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(8-metil-3-trimetilsilaniletinil-quinolin-6-iloxi)-
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acetamida:

RMN de "H (CDCI3) 6 ppm: 8,81 (1H, d); 8,12 (1H, d); 7,48 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,34-7,37 (1H, m); 7,21 (1H, d);
5,43 (1H, s); 3,88 (3H, s); 3,52 (3H, s); 2,57 (3H, s); 1,57 (3H, s); 1,52 (3H, s); 0,30 (9H, s).

Compuesto n® 76: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil)-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) 8 ppm: 8,82 (1H, d); 8,18 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,51-7,53 (2H, m); 7,42 (1H, d); 7,40 (1H, s); 5,43
(1H, s); 3,88 (3H, s); 3,52 (3H, s); 3,28 (1H, s); 1,57 (3H, s); 1,52 (3H, s).

Compuesto n°® 77: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metoxi-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-acetamida: p.f. 138-
140 °C

Ejemplo 11

Este Ejemplo ilustra la preparacion de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-ciclobutil]-2-metilsulfanil-
acetamida (Compuesto n° 78):

Estadio 1: Preparacion de 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-hidroximetil-ciclobutil)-2-metilsulfanil-acetamida

A una solucién de éster metilico de acido ((3-etinil-quinolin-6-iloxi)-metilsulfanil-acético en CH3zCN (40 ml) se afadid
EtsN (2,25 ml), AHOBT (0,06 g), TBTU (1,50 g) y (1-amino-ciclobutil)-metanol (0,06 g) a temperatura ambiente, en
atmésfera de nitrégeno. La mezcla se agité a la misma temperatura durante 1 hora, después se vertid en NH4CI
acuoso saturado y se extrajo con acetato de etilo (2 X 20 ml). La fase organica se separd y se lavo con NaxS;03
acuoso y NaCl acuoso saturado, después se seco sobre sulfato sddico anhidro, se filtré y se evapor6 al vacio. La
purificacion mediante cromatografia ultrarrapida (acetato de etilo/ciclohexano, 2/1) dio 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-
(1-hidroximetil-ciclobutil)- 2-metilsulfanil-acetamida (0,70 g) en forma de un aceite de color amarillo.

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,80 (1H, d); 8,15 (1H, d); 8,00 (1H, d); 7,41 (1H, dd); 7,18 (1H, d); 7,04 (1H, s a); 5,63
(1H, s); 3,83 (2H, s); 3,28 (1H, s); 2,27-2,21 (2H, m); 2,18 (2H, m), 1,99-1,79 (2H, m).

Estadio 2: Preparacion de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-formil-ciclobutil)-2-metilsulfanil-acetamida

A una solucién de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-hidroximetil-ciclobutil)-2-metilsulfanil-acetamida (310 mg) en
CHxCl, (30 ml) se afiadié peryodinano de Dess Martin sélido (480 mg) a temperatura ambiente, en atmoésfera de
nitrdgeno. La mezcla se agitd a la misma temperatura durante 1 hora, después se verti6 en NaHCO3; acuoso
saturado y se extrajo con CH,CIz(2 X 15 ml). La fase organica se separd y se lavé con NaxS,03; acuoso y NaCl
acuoso saturado, después se seco sobre sulfato sédico anhidro, se filiré y se evaporé al vacio. El compuesto en
bruto (250 mg) en forma de un aceite de color amarillo se usé para la siguiente etapa sin purificacion.

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 9,69 (1H, s); 8,84 (1H, d); 8,20 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,47 (1H, dd); 7,42 (1H, s ancho);
7,26 (1H, d); 5,72 (1H, s); 3,29 (1H, s); 2,73-2,64 (2H, m); 2,57-2,49 (2H, m); 2,20 (3H, s); 2,16-1,97 (2H, m).

Estadio 3, Preparacion del Compuesto n° 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-ciclobutil]-2-
metilsulfanil-acetamida:

A una solucién de 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(1-formil-ciclobutil)-2-metilsulfanil-acetamida (125 mg) en etanol (10
ml) se afadié acetato sédico (50 mg) y O-metil clorhidrato de hidroxilamina (44 mg), a temperatura ambiente. La
mezcla se calenté a 65 °C durante 1 hora. Después de enfriar hasta la temperatura ambiente, la mezcla se vertié en
agua y se extrajo con acetato de etilo (2X10 ml). La fase organica se separd y se lavd con una solucién de NaCl
acuoso saturado, se seco sobre sulfato sodico anhidro, se filtrd y se evapord al vacio. La purificacion mediante
cromatografia ultrarrapida (acetato de etilo/ciclohexano, 1/1) dio 2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-
ciclobutil]-2-metilsulfanil-acetamida (110 mg) en forma de un aceite de color amarillo.

Compuesto n° 78: RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,84 (1H, d); 8,20 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,70 (1H, s); 7,45 (1H, dd);
7,34 (1H, s a); 7,22 (1H, d); 5,66 (1H, s); 3,85 (3H, s); 3,28 (1H, s); 2,79-2,71 (2H, m); 2,45-2,35 (2H, m); 2,20 (3H,
s); 2,06-1,86 (2H, m).

Las siguientes oximas derivadas de N-(1-formil-ciclobutil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida la
férmula general (1) se prepararon usando procedimientos similares a los descritos en el Ejemplo 11 Estadio 3,
partiendo de las correspondientes quinolinilacetamidas sustituidas:

Compuesto n® 79: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(metoxiimino-metil)-ciclobutil]-2-metilsulfanil- acetamida:

[0354] RMN de 'H (CDCI3) 5 ppm: 8,92 (1H, d); 8,45 (1H, d); 8,00 (1H, d); 7,69 (1H, s); 7,43 (1H, dd); 7,35 (1H, s
ancho); 7,14(1H, d); 5,65(1H, s); 3,84(3H, s); 2,78-2,70(2H, m); 2,44-2,35 (2H,m);2,19(3H,s);2,05-1,80 (2H, m).
P.f.:140-149 °C.

Compuesto n® 80: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-[1-(hidroxiimino-metil)-ciclobutil]-2-metilsulfanil- acetamida:
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(1H, s a); 7,33 (1H,dd); 7,18 (1H,d);5,65(1H,s); 3,28 (1H,s); 2,93-2,81 (2H, m); 2,44-2,30 (2H, m);2,15 (3H, s); 2,10-
1,83 (2H, m). P.f. 165-166 °C.

Ejemplo 20

El ejemplo 20 proporciona datos de RMN caracterizadores adicionales y/o puntos de fusién para compuestos
preparados adicionalmente que estan enumerados en parte en las Tablas citadas anteriormente y se han preparado
usando procedimientos similares a los descritos en los Ejemplos 1-19, a menos que se especifique lo contrario. A
menos que se indique lo contrario, las sefiales de RMN de 'H indicadas son las que caracterizan al
diaestereoisdmero mayoritario.

Compuesto n° 90: 2-(3,8-Dicloro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil- acetamida p.f. 158-
161 °C.

Compuesto n°® 91: N-(2-Metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(8-metil-quinazolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida: p.f. 109-
112°C

Compuesto n® 92: 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) 5 ppm: 8,88 (1H, d); 8,39 (1H, d); 7,95 (1H, d); 7,39 (1H, m); [{7,30 (t), 6,66 () 1H}, isdmero A e
isémero BJ; 7,07 (1H, d); [{6,77 (s, a), 6,54 (s, a) 1H}, isdbmero A e isdbmero B]; [{5,50 (s), 5,47 (s) 1H}, isémero A e
isdmero B]; [{3,82 (s), 3,74 (s) 3H}, isdbmero A e isdmero B]; [{3,38-3,43 (m), 2,57 (d,d) 2H}, isdbmero A e isdmero B];
[{2,13 (s), 2,12 (s) 3H}, isémero A e isomero B]; 1,38 (6H, s). P.f. 117-118 °C

Compuesto n°® 93: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCIs3) 6 ppm: 8,79 (1H, d); 8,15 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,43 (1H, m); 7,38 (1H, m); 7,18 (1H, m); 7,09
(1H, m, a); 5,69 (1H, d); 4,06 (2H, m); 3,77 (3H, s); 3,24 (1H, s); 2,13 (3H, d).

Compuesto n® 94: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1-metil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de H (CDCl3) & ppm: 8,50 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,07 (1H, d); [{7,50 (m), 7,46 (m) 1H}, isémero A e isémero B];
[{7,41 (d), 7,40 (d) 1H}, isébmero A e isomero B]; 7,25, (1H, s, a); [{5,76 (s), 5,74(s) 1H}, isbmero A e isémero B];
[{4,82 (m), 4,75 (m) 1H}, isdmero A e isémero BJ; 1; [{3,91 (d), 3,78 (d) 3H}, isdmero A e isémero B]; 3,32 (1H, s);
2,18 (3H, d); [{1,42 (d), 1,38 (d) 3H}, isdbmero A e isdbmero B];

Compuesto n°® 95: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1,1-dimetil-propil )-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de "H (CDCls3) 6 ppm: 8,85 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,47 (1H, m); 7,38 (1H, m); 6,65 (1H, s, a); 5,61
(1H, d); 3,81 (3H, d); 3,31 (1H, d); 2,66 (2H, dd); 2,20 (3H, d); 1,46 (6H, d).

Compuesto  n° 96: N-[1,1-Dimetil-3-(tetrahidro-piran-2-iloxiimino)-propil]-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6- iloxi)-2-
metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,44 (1H, d); 7,52 (1H, m); 7,33 (1H, s, a); 6,99 (1H, s, a); [{6,66 (s, a), 6,59
(s, @) 1H}, isomero A e isémero B]; 5,59 (1H, s); 5,21 (1H, s, a); 3,80-3,92 (1H, m), 3,50-3,65 (1H, m); 2,77 (3H, s);
2,68-2,77 (2H, m); 2,20 (3H, s); 1,40-1,86 (6H, m); 1,40-1,48 (6H,m). P.f. 105-106 °C

Compuesto n°® 97: N-(3-Butoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls3) 6 ppm: 8,96 (1H, d); 8,43 (1H, d); [{7,40 (1), 6,72 (t) 1H}, isdmero A e isémero B]; 7,32 (1H, s br);
6,98 (1H, d); [{6,76 (s, a), 6,66 (s, a) 1H}, isdmero A e isémero B]; [{5,58 (s), 5,55 (s) 1H}, isémero A e isémero B];
4,10 (t), 4,02 (t) 2H}, isémero A e isémero B]; [{2,82 (t), 2,65 (d) 2H}, isdmero A e isdmero B]; 2,77 (3H, s); [{2,21 (s),
2,19 (s) 3H}, isémero A e isémero B]; 1,57-1,67 (2H, m); 1,47 (6H, s); 1,31-1,41 (2H, m); 0,88-0,95 ( 3H, m).

Compuesto  n® 98: N-(3-Benciloxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metil-  sulfanil-
acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,96 (1H, d); 8,42 (1H, d); [{7,48 (t), 6,77 (t) 1H}, isomero A e isémero B]; 7,32-7,36 (6H,
m); [{6,97 (d), 6,95 (d) 1H}, isomero A e isomero B]; [{6,71 (s, a), 6,61 (s, a) 1H}, isémero A e isémero B]; [{5,56 (s),
5,53 (s) 1H}, isémero A e isdbmero B]J; [{5,15 (s), 5,07 (s) 2H}, isdmero A e isémero B]; [{2,85-2,96 (m), 2,70 (d) 2H},
isémero A e isémero B]; 2,76 (3H, s); 2,19 (3H, s); [{1,48 (s), 1,45 (s) 6H}, isdbmero A e isbmero B].

Compuesto n° 99: N-(3-Aliloxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,42 (1H, d); [{7,44 (t), 6,73 (t) 1H}, isomero A e isémero B]; 7,31 (1H, s);
6,98 (1H, d); [{6,78 (s, a), 6,62 (s, a) 1H}, isdbmero A e isémero B]; 5,89-6,04 (1H, m); [{5,58 (s), 5,55 (s) 1H}, isbmero
A e isémero B]; 5,17-5,32 (2H, m); [{4,60 (d), 4,52 (d) 2H}, isémero A e isémero B]; [{2,80-2,92 (m), 2,68 (d) 2H},
isomero A e isdomero B]; 2,76 (3H, s); [{2,21 (s), 2,20 (s) 3H}, isbmero A e isémero B]; [{1,48 (s), 1,47 (s) 6H},
isdmero A e isomero B].
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Compuesto  n® 100:  N-(3-terc-Butoxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-

acetamida

RMN de 'H (CDCI3) & ppm: 8,96 (1H, d); 8,43 (1H, d); [{7,38 (1), 6,71 (t) 1H}, isdmero A e isémero B]; 7,32 (1H, s, a);
6,98 (1H, s, a); 6,60 (1H, s, a); [{5,58 (s), 5,54 (s) 1H}, isbmero A e isémero B]; [{2,81-2,85 (m), 2,64-2,66 (m) 2H},
isdbmero A e isémero B]; 2,77 (3H, s); [{2,22 (s), 2,19 (s) 3H}, isdmero A e isémero B]; 1,48 (6H,s); [{1,30 (s), 1,27 (s)
9H}, isémero A e isémero B]. P.f. 130-131 °C

Compuesto n® 101: N-(3-Hidroxiimino-1,1-dimetil-propil)-2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metil- sulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,99 (1H, s, a); 8,49 (1H, s, a); [{7,45 (t), 6,85 (t) 1H}, isémero A e isomero BJ; 7,32 (1H,
s, a); 7,00 (1H, s, a); [{6,97 (s, a), 6,59 (s, a) 1H}, isébmero A e isémero B]; [{5,59 (s), 5,58 (s) 1H}, isémero A e
isémero BJ; [{2,86 (t), 2,72 (d) 2H}, isdmero A e isdmero B]; 2,79 (3H, s); [{2,21 (s), 2,21 (s) 3H}, isémero A e isémero
B]; [{1,53 (d), 1,47 (s) 6H}, isdmero A e isémero B]. P.f. 68-69 °C

Compuesto n® 102: 2-(3-yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxi-metoxiimino-1,1-dimetil-propil)- 2-metilsulfanil-

acetamida

RMN de 'H (CDCls) 6 ppm: 8,97 (1H, d); 8,45 (1H, d); 7,51 (1H, t) Isémero A; 6,83 (1H, t) Isémero B; 7,34 (1H, s br)
Isdmero A; 7,33 (1H, s br) Isémero B; 6,99 (1H, d); 6,64 (1H, s, a) Isémero B; 6,59 (1H, s, a) Isémero A; 5,59 (1H, s)
Isdmero A; 5,57(1H, s) Isémero B; 5,13(2H, d) Isémero B; 5,03(1H, d) Isémero A; 3,45(3H, s) Isémero B; 3,40(3H, s)
Isdmero A; 2,90-3,01 (2H. m); 2,78 (3H, s) Isémero B; 2,74 (3H, s) Isémero A; 2,22 (3H, d); 1,49 (6H, s).

Compuesto n® 104: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1,1-dimetil-butil)-2-metilsulfanil- acetamida

RMN de 'H (CDCI3) & ppm: 8,79 (1H, d); 8,23 (1H, d); 8,02 (1H, d); [{7,77 (s, a), 7,34 (s, a) 1H}, isémero A e isdmero
B]; 7,48 (1H, m); 7,18 (1H, d); [{5,57 (s), 5,48 (s) 1H}, isémero A e isémero B]; [{3,85 (s), 3,81 (s) 3H}, isémero A e
isémero B]; 2,42-2,51 (2H, m); [{2,19 (s), 2,15 (s) 3H}, isémero A e isémero B]J; [{1,92 (s), 1,87 (s) 3H}, isdmero A e
isémero B]; [{1,49 (s), 1,47 (s) 6H}, isdmero A e isébmero B].

Compuesto n® 105: 2-(3-Yodo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(3-metoxiimino-1-metil-propil )-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,92 (1H, d); 8,41 (1H, d); [{7,39 (t), 6,68 (t) 1H}, isémero A e isémero BJ; 7,30 (1H, m);
6,95 (1H, m); 6,75 (1H, m); 5,62-5,65 (1H, m); 4,27-4,34 (1H, m); 3,69-3,91 (3H); 2,74 (3H, s); 2,34-2,50 (2H, m); 2-
14-2,17 (3H, m); 1,19-1,31 (3H, m). P.f. 95-96 °C

Compuesto n°® 106: 2-(8-Cloro-3-yodo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfenil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 9,03 (1H, d); 8,47 (1H, d); 7,61 (1H, d); 7,55 (1H, s, a); 7,38 (1H, s); 7,08 (1H, d); 5,61
(1H, s), 3,87 (3H, s); 2,16 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,56 (3H, s). P.f. 191-192 °C

Compuesto n® 107: 2-(3-Bromo-8-metoxi-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,77 (1H, d); 8,18 (1H, d); 7,52 (1H, s, a); 7,39 (1H, s); 6,80 (1H, d); 6,72 (1H, d); 5,62
(1H, s), 4,06 (3H, s); 3,85 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,56 (3H, s).

Compuesto n°® 108: 2-(3-Bromo-1-oxi-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)- 2-metilsulfanil-acetamida

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,61 (1H, d); 8,51 (1H, d); 7,80 (1H, s); 7,58 (1H, s, a); 7,42 (1H, m); 7,38 (1H, s); 7,20
(1H, d);5,64 (1H, s), 3,86 (3H, s); 2,18 (3H, s); 1,59 (3H, s); 1,56 (3H, S).

Compuesto n® 109: N-(2-Benciloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,23 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,58 (1H, s a); 7,47 (1H, s); 7,30-7,36 (6H, m);
7,15 (1H, d); 5,62 (1H, s); 5,10 (2H, s); 2,15 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n® 110: N-(2-Benciloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,59 (1H, s br); 7,48 (1H, s); 7,29-7,38 (6H, m); 7,00 (1H, d);
5,61 (1H, s); 5,10 (2H, s); 2,77 (3H, s); 2,15 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,61 (3H, s).

Compuesto  n® 111: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-metoxiimino]-1,1-dimetil-propil}-2-metilsulfanil-

acetamida:

RMN de H (CDCl3) 6 ppm: 8,81 (1H, d); 8,36 (1H s a); 8,24 (1H, d); 8,03 (1H, d); 7,45-7,48 (1H, d,d); 7,17 (1H, s);
5,63 (1H, s); 3,92 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,85 (3H, s); 1,63 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n® 112: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,86 (1H, d); 8,17 (1H, d); 7,56 (1H, s a); 7,41 (1H, s); 7,33 (1H, dd); 7,05 (1H, d); 5,63
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(1H, s); 3,88 (3H, s); 3,28 (1H,s ); 2,78 (3H, s); 2,20 (3H, s);1,60 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto n® 113: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metil- sulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,86 (1H, d); 8,17 (1H, d); 7,56 (1H, s a); 7,40 (1H, s); 7,32 (1H, dd); 7,05 (1H, d); 5,63
(1H, s); 4,10-4,15 (2H, c); 3,28 (1H, s); 2,78 (3H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,57 (3H, s) 1,28 (3H, 1).

Compuesto n® 114: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-2-metil- sulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,86 (1H, d); 8,17 (1H, d); 7,60 (1H, s br); 7,45 (1H, s); 7,32 (1H, dd); 7,05 (1H, d); 5,94-
6,04 (1H, m); 5,63 (1H, s); 5,22-5,35 (2H, m); 4,57 (2H, d,d); 3,28 (1H, s); 2,78 (3H, s); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s);
1,58 (3H, s).

Compuesto n°® 115: 2-(8-Cloro-3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,22 (1H, d); 7,64 (1H, d); 7,57 (1H, s br); 7,40 (1H, s); 7,17,(1H, d); 5,64
(1H, s); 3,89 (3H, s); 3,34 (1H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n°® 116: 2-(8-Cloro-3-etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil- sulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, d); 8,22 (1H, d); 7,65 (1H, s br); 7,63 (1H, d); 7,39 (1H, s); 7,16,(1H, d); 5,63
(1H, s); 4,11-4,16 (2H, c); 3,34 (1H, s); 2,20 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,29 (3H, t).

Compuesto n® 117: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(8-cloro-3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metil- sulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,95 (1H, d); 8,22 (1H, d); 7,63 (1H, d); 7,44 (1H, s); 7,16,(1H, d); 5,95-6,05 (1H, m); 5,63
(1H, s); 5,25-5,36 (2H, m); 4,59 (2H, d); 3,34 (1H, s); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n® 118: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,85 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,67 (1H, s a); 7,44-7,47 (1H, d,d); 7,40 (1H, s);
7,22,(1H, d); 5,65 (1H, s); 4,13 (2H, c); 3,29 (1H, s); 2,20 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,28 (3H, 1).

Compuesto n® 119: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de H (CDCl3) 6 ppm: 8,85 (1H, s); 8,20 (1H, s); 8,07 (1H, d); 7,67 (1H, s a); 7,44-7,47 (1H, d,d); 7,40 (1H, s)
Isdmero A, 6,70 (1H, s) Isémero B; 7,22,(1H,d); 5,65 (1H, s) Isémero A, 5,61 (1H, s) Isomero B; 4,00-4,15 (2H, m)
Isdmero A e Isémero B; 3,29 (1H, s); 2,20 (3H, s); 1,58-1,65 (6H, m); 1,19 (3H, t).

Compuesto n® 120: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil- acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,85 (1H, d); 8,21 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,62 (1H, s a); 7,44-7,47 (1H, d,d); 7,22,(1H, d);
5,94-6,03 (1H, m); 5,64 (1H, s); 5,22-5,34 (2H, m);:4,57 (2H, d); 3,29 (1H, s);2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto n°® 121: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-metoxiimino]-1,1-dimetil-3-fenil-propil}-2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,24 (2H, m); 8,07 (1H, d); 7,44-7,47 (1H, d,d); 7,24-7,27 (1H, m); 7,13-
7,20,(4H, m); 5,60 (1H, s); 3,95 (3H, s); 3,72-3,81 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,55 (3H, s).

Compuesto n® 122: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-etoxiimino]-1,1-dimetil-3-fenil-propil}- 2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,31 (1H s a); 8,24 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,43-7,46 (1H, d,d); 7,26 (1H, m);
7,15-7,23,(4H, m); 5,60 (1H, s); 4,15-4,23 (2H, m); 3,73-3,82 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,56 (3H, s); 1,28
(3H, 1).

Compuesto n® 123: N-{2-[(E o Z)-Aliloxiimino]-1,1-dimetil-3-fenil-propil}-2-(3-bromoquinolin-6-iloxi- 2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,23 (1H s a); 8,23 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,43-7,46 (1H, d,d); 7,15-7,26, (5H,
m); 5,93-6,03 (1H, m); 5,58 (1H, s); 5,18-5,28 (2H, m);4,64 (2H, d); 3,75-3,84 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,59 (3H, s).

Compuesto  n° 124: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-metoxiimino]-1,1-dimetil-3-tiofen-3-il- propil}-2-
metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) d ppm: 8,82 (1H, d); 8,23 (1H, d); 8,20 (1H s a); 8,06 (1H, d); 7,44-7,47 (1H, d,d); 7,16-7,22, (2H,
m); 6,91-6,96 (2H, m); 5,61 (1H, s); 3,96 (3H, s); 3,66-3,74 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,57 (3H, s).

Compuesto  n® 125: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-etoxiimino]-1,1-dimetil-3-tiofen-3-il-  propil}-2-
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metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,27 (1H s a); 8,23 (1H, d); 8,03-8,06 (1H, d); 7,43-7,46 (1H, d,d); 7,21 (1H,
m); 7,17 (1H, d); 6,93-6,98 (2H, m); 5,61 (1H, s); 4,16-4,24 (2H, m); 3,66-3,75 (2H, m); 2,19 (3H, s); 1,60 (3H, s);
1,57 (3H, s); 1,32 (3H, 1).

Compuesto  n° 126: N-{2-[[E o Z)-Aliloxiimino]-1,1-dimetil-3-tiofen-3-il-propil}-2-(3-bromo-quinolin-6-iloxi)-2-

metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) 6 ppm: 8,82 (1H, d); 8,23 (1H, d); 8,18 (1H s a); 8,03-8,06 (1H, d); 7,43-7,46 (1H, d,d); 7,21 (1H,
m); 7,17 (1H, d); 6,94-6,99 (2H, m); 5,95-6,04 (1H, m); 5,59 (1H, s); 5,20-5,31 (2H, m);4,65 (2H, d); 3,69-3,77 (2H,
m); 2,18 (3H, s); 1,60 (3H, s); 1,58 (3H, s).

Compuesto  n® 127: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[([E o Z)-etoxiimino]-1,1-dimetil-3-tiofen-3-il- propil}-2-

metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 9,37 (1H,s); 8,79 (1H, d); 8,48 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,93 (1H, d); 7,60-7,64, (1H, m);
7,22-7,30 (2H, m); 7,13-7,22 (2H, m); 5,59 (1H, s); 3,68-3,83 (5H, m); 2,25 (3H, s); 1,70 (3H, s); 1,64 (3H, s).

Compuesto  n® 128: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-etoxiimino]-1,1-dimetil-3-piridin-2-il-propil}-2-

metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCl3) & ppm: 9,39 (1H,s); 8,79 (1H, d); 8,48 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,93 (1H, d); 7,59-7,63, (1H, m);
7,23-7,30 (2H, m); 7,13-7,15 (2H, m); 5,60 (1H, s); 3,99-4,08 (2H,q); 3,68-3,83 (2H, m); 2,25 (3H, s); 1,71 (3H, s);
1,64 (3H, s); 1,11 (3H, 1).

Compuesto  n® 129: N-{2-[(E o Z)-Aliloxiimino]-1,1-dimetil-3-piridin-2-il-propil}-2-(3-bromo-quinolin-6- iloxi)-2-

metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 9,40 (1H,s); 8,79 (1H, d); 8,48 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,93 (1H, d); 7,59-7,64, (1H, m);
7,24-7,29 (2H, m); 7,13-7,16 (2H, m); 5,74-5,84 (1H,m); 5,59 (1H, s); 5,05-5,10 (2H,m); 4,47 (2H,d); 3,69-3,85 (2H,
m); 2,25 (3H, s); 1,71 (3H, s); 1,64 (3H, s).

Compuesto n® 130: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-{2-[(E o Z)-metoxiimino]-1,1-dimetil-2-fenil-etil}-2-metilsulfanil-

acetamida:

RMN de "H (CDCl3) 6 ppm: 8,83 (1H, d); 8,29 (1H, s a); 8,25 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,40-7,49 (4H, m); 7,18, (1H, d);
7,12-7,15 (2H, m); 5,66 (1H, s); 3,85 (3H, s); 2,21 (3H, s); 1,65 (3H, s); 1,62 (3H, s);.

Compuesto n°® 131: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,15 (1H, d); 8,04 (1H, d); 7,45 (1H, d,d); 7,30 (1H, s); 7,20 (1H, s br); 7,05
(1H, d); 4,59 (1H, m); 3,76 (3H, s); 3,28 (1H, s); 2,06,(2H, m); 1,49 (3H, s); 1,44 (3H, s) 1,08 (3H, t).

Compuesto n® 132: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)}-butiramida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,83 (1H, d); 8,12 (1H, d); 7,31 (2H, m); 7,18 (1H, s a); 6,88 (1H, d); 4,58 (1H, m); 3,77
(3H, s); 3,27 (1H, s); 2,77 (3H, s); 2,02,(2H, m); 1,49 (3H, s); 1,43 (3H, s); 1,07 (3H, 1).

Compuesto n°® 133: 2-(3-Bromo-8-etil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metil-sulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCI3) d ppm: 8,80 (1H, d); 8,21 (1H, d); 7,62 (1H, s a); 7,41 (1H, s); 7,32 (1H, d); 7,0 (1H, d); 5,63 (1H,
s); 3,88 (3H, s); 3,24 (2H, c); 2,20 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,58 (3H, s); 1,37 (3H, t).

Compuesto n® 134: 2-(3-Etinil-7-fluoro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,84 (1H, d); 8,15 (1H, d); 7,77 (1H, d); 7,37 (1H, s br); 7,30 (1H, s); 7,12 (1H, d); 4,66
(1H, t); 3,80, 3,28 (4H, m); 2,10 (2H, m); 1,51 (3H, s); 1,46 (3H, s); 1,09 (3H, ).

Compuesto n® 135: N-2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,82 (1H, d); 8,11 (1H, d); 7,27-7,31 (3H, m); 6,88 (1H, d); 4,57 (1H, m); 3,90-4,05 (2H,
m); 3,27 (1H, s); 2,76 (3H, s); 1,97-2,10 (2H, m); 1,50 (3H, s); 1,43 (3H, s); 1,17 (3H, 1); 1,08 (3H, t). P.f. 105-107 °C

Compuesto n°® 136: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-isobutoxiimino-1,1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de H (CDCl3) 6 ppm: 8,88 (1H, d); 8,19 (1H, d); 7,21-7,33 (3H, m); 6,91 (1H, d); 4,57 (1H, m); 3,66-3,74 (2H,
m); 3,30 (1H,s); 2,81 (3H,s); 1,97-2,10 (2H, m); 1,81-1,90 (1H, m); 1,50 (3H, s); 1,44 (3H, s); 1,08 (3H, t); 0,85-0,87
(6H, m).
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Compuesto n® 137: N-(2-terc-Butoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,85 (1H, d); 8,15 (1H, d); 7,52 (1H, s); 7,33 (1H, d); 7,18 (1H, s); 6,88 (1H, d); 4,57 (1H,
m); 3,28 (1H, s); 2,77 (3H, s); 2,01-2,08 (2H, m); 1,52 (3H, s); 1,43 (3H, s); 1,16 (9H, s); 1,08 (3H, t). P.f. 130-132 °C

Compuesto n® 138: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,88 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,34 (2H, m); 7,21 (1H, s); 6,90 (1H, d); 5,84-5,93 (1H, m);
5,12-5,26 (2H, m); 4,57 (1H, m); 4,44 (2H, m); 3,30 (1H, s); 2,82 (3H, s); 1,97-2,10 (2H, m); 1,50 (3H, s); 1,44 (3H, s);
1,07 (3H, t). P.f. 81-84 °C

Compuesto n°® 139: 2-(3-Etinil-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)}-butiramida:

RMN de 'H (DMSO-ds) & ppm: 10,55 (1H, s); 8,76 (1H, d); 8,34 (1H, d); 8,09 (1H, s); 7,39 (1H, s); 7,37 (1H, d); 7,08
(1H, d); 4,65 (1H,t); 4,50 (1H, s); 2,66 (3H, s); 1,87 (2H, m); 1,37 (3H, s); 1,36 (3H, s); 0,97 (3H, t). P.f. 134-135 °C

Compuesto n°® 140: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-cianometoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H,); 8,25 (1H, d); 8,05 (1H, d); 7,64 (1H, s); 7,50, (1H, dd); 7,25 (1H, s); 7,21 (1H,
d); 5,64 (1H, s); 4,68 (2H, s); 2,18 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,60 (3H, s).

Compuesto n® 141: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-but-2-iniloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de "H (CDCls) 5 ppm: 8,74 (1H, d); 8,20 (1H, d); 7,98 (1H, d); 7,62 (1H, s, a); 7,45 (1H, dd); 7,39 (1H, s); 7,13
(1H, d); 5,57 (1H, s); 4,58 (2H, c); 2,12 (3H, s); 1,79 (3H, t); 1,55 (3H, s); 1,52 (3H, s).

Compuesto n°® 142: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[2-(2-fluoro-etoxiimino)-1,1-dimetil-etil]-2-metil-sulfanil-acetamida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,82 (1H, d); 8,25 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,51 (1H, s); 7,43-7,47, (2H, m); 7,18 (1H, d);
5,64 (1H, s); 4,70 (1H, m); 4,58 (1H, m); 4,34 (1H, m); 4,28 (1H, m); 2,19 (3H, s); 1,61 (3H, s); 1,59 (3H, s).

Compuesto n°® 143: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[1,1-dimetil-2-(tetrahidro-furan-2-iimetoxiimino)-etil]-2-metilsulfanil-
acetamida:

RMN de 'H (CDCls) 5 ppm: 8,81 (1H, d); 8,26 (1H, d); 8,07 (1H, d); 7,59 (1H, s, a); 7,45, (2H, m); 7,18 (1H,
(1H, s); 4,01-4,19 (3H, m); 3,74-3,91 (2H, m); 2,17 (3H, s); 1,85-2,03 (3H, m); 1,60-1,67 (1H, m); 1,59 (3H, s); 1,56
(3H, s).

Compuesto n°® 144: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetiletil)-butiramida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,80 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,47 (1H, dd); 7,32, (1H, s); 7,20 (1H, s, a); 7,03
(1H, d); 4,60 (1H, m); 3,78 (3H, s); 2,0-2,13 (2H, m); 1,51 (3H, s); 1,46 (3H, s); 1,10 (3H, t). P.f. 90-93 °C

Compuesto n°® 145: 2-(3-Bromo-8-metil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1, 1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) 3 ppm: 8,81 (1H, d); 8,18 (1H, d); 7,33 (2H, s, a); 7,18 (1H, s, a); 6,87 (1H, d); 4,59 (1H, m); 3,79
(3H, s); 2,78 (3H, s); 1,99-2,11 (2H, m); 1,51 (3H, s); 1,46 (3H, s); 1,09 (3H, t). P.f. 87-89 °C

Compuesto n°® 146: 2-(3-Bromo-8-cloro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,92 (1H, d); 8,24 (1H, d); 7,64 (1H, d); 7,30 (1H, s); 7,21 (1H, s, a); 6,97 (1H. d); 4,59
(1H, m); 3,80 (3H, s); 2,01-2,13 (2H, m); 1,52 (3H, s); 1,46 (3H, s); 1,10 (3H, t). P.f. 104-110 °C

Compuesto n°® 147: 2-(3-Etinil-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxiimino-1,1-dimetiletil)-butiramida:

RMN de 'H (DMSO-dg) & ppm: 10,56 (1H, s); 8,75 (1H, d); 8,40 (1H, d); 8,13 (1H, s); 7,95 (1H, d); 7,50 (1H, m); 7,40
(1H, s); 7,26 (1H, d); 4,70 (1H, t); 4,52 (1H, s); 1,86-1,94 (2H, m); 1,37 (6H, s); 0,99 (3H, t). P.f. 59-61 °C

Compuesto N° 148: N-(2-Etoxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de "H (DMSO-ds) & ppm: 8,75 (1H, d); 8,39 (1H, d); 8,20 (1H, s); 7,95 (1H, d); 7,49 (1H, m); 7,46 (1H, s); 7,25
(1H, d); 4,68 (1H, t); 4,52 (1H, s); 3,90 (2H, c); 1,90 (2H, m); 1,36 (6H, s); 1,09 (3H, t); 1,00 (3H, t). P.f. 84-85'C

[0472] Compuesto N° 149: N-(2-Aliloxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-etinil-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

[0473] RMN de 'H (DMSO-ds) & ppm: 8,75 (1H, d); 8,39 (1H, d); 8,22 (1H, s); 7,95 (1H, d); 7,52 (1H, s); 7,49 (1H,
m); 7,25 (1H, d); 5,82-5,92 (1H, m); 5,11-5,23 (2H, m); 4,68 (1H, t); 4,52 (1H, s); 4,40 (2H, d); 1,90 (2H, m); 1,36 (6H,
s); 1,00 (3H, t). P.f. 84-86 °C.

Compuesto N° 150: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-(2-hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)-butiramida:
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RMN de 'H (DMSO-ds) 5 ppm: 10,55 (1H, s); 8,79 (1H, d); 8,58 (1H, d); 8,12 (1H, s); 7,97 (1H, d); 7,50 (1H, m); 7,40
(1H, s); 7,24 (1H, d); 4,67 (1H, t); 1,89 (2H, m); 1,37 (6H, s); 0,99 (3H, 1). ) P.f. 156-157 °C

Compuesto N° 151: 2-(3-Bromo-quinolin-6-iloxi)-N-[2-(2-fluoro-etoxiimino)-1,1-dimetil-etil]-butiramida:

RMN de "H (CDCls) & ppm: 8,81 (1H, d); 8,22 (1H, d); 8,06 (1H, d); 7,43-7,46 (2H, m); 7,09 (1H, s, a); 7,02 (1H, d);
4,52-4,65 (2H, m); 4,44-4,53 (1H, m): 4,11-4,27 (2H, m); 2,01-2,12 (2H, m); 1,52 (3H, s); 1,47 (3H, s); 1,10 (3H, 1).
P.f. 108-112 °C

Compuesto N° 152: N-(2-Hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)- 2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de 'H (DMSO-ds) 5 ppm: 10,56 (1H, s); 8,88 (1H. d); 8,70 (1H, d); 8,10 (1H, s); 7,91 (1H, d); 7,48 (1H, m); 7,40
(1H, d); 7,20 (1H, d); 4,66 (1H, t); 1,89 (2H, m); 1,37 (6H, s); 0,98 (3H, 1) P.f. 157-160 °C

Compuesto N° 153: N-(2-Hidroxiimino-1,1-dimetil-etil)-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-2-metilsulfanil-acetamida:

RMN de 'H (DMSO-dg) & ppm: 10,65 (1H, s); 8,92 (1H, d); 8,76 (1H, d); 8,17 (1H, s); 7,95 (1H, m); 7,58 (1H, m); 7,46
(1H, d); 7,38 (1H, s); 5,94 (1H, s); 2,14 (3H, s); 1,43 (6H, s). P.f. 194-196 °C

Compuesto N° 154: 2-(3-Bromo-7-fluoro-quinolin-6-iloxi)-N-(2-metoxiimino-1,1-dimetil-etil)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,80 (1H, d); 8,18 (1H, d); 7,74 (1H, d); 7,36 (1H, s, a); 7,31 (1H, s); 7,08 (1H, d); 4,65
(1H, 1); 3,80 (3H, s); 2,05-2,14 (2H, m); 1,51 (3H, s); 1,46 (3H, s); 1,09 (3H, 1).

Compuesto N° 155: N-[2-(2-Fluoro-etoxiimino)-1,1-dimetil-etil]-2-(3-yodo-quinolin-6-iloxi)-butiramida:

RMN de 'H (CDCls) & ppm: 8,95 (1H, s); 8,51 (1H, s); 8,10 (1H, d); 7,49 (1H, d); 7,42 (1H, s); 7,08 (1H, s); 7,01 (1H,
s); 4,45-4,67 (3H, m); 4,15-4,25 (2H, m); 2,0-2,12 (2H, m); 1,51 (3H, s); 1,48 (3H, s); 1,09 (3H, 1).P.f. 83-84 °C.

Ejemplo 21
Este ejemplo ilustra las propiedades fungicidas de los compuestos de férmula (1).

Los compuestos se analizaron como suspensiones acuosas contra un conjunto de patosistemas de deteccion
selectiva estandar. Los ensayos preventivos se realizaron con aplicacion preventiva de 1 o 2 dias, es decir se traté a
las plantas con los compuestos 1-2 dias antes de la inoculacion artificial con esporas fungicas, mientras que para los
ensayos curativos la inoculacién con esporas fungicas se realizdé 1 o 2 dias antes de la aplicacion. La aplicacion se
realizé a 500 I/ha en un dispositivo de aplicacidon que proporciona cobertura de los lados superior e inferior de las
hojas (rociador con soporte de aire de 2 boquillas).

Una unica evaluacion del control de la enfermedad se realizé de 4 a 20 dias tras la inoculacién, en funcion del
patosistema.

Los compuestos se analizaron como suspensiones acuosas contra un conjunto de patosistemas de deteccion
selectiva como se ejemplifica mas adelante.

La aplicacion foliar se realizé a 500 I/ha en un dispositivo de aplicacion que proporciona cobertura de los lados
superior e inferior de las hojas (rociador con soporte de aire de 2 boquillas). Los ensayos preventivos se realizaron
con aplicacion preventiva de 1 o 2 dias, es decir se traté a las plantas con los compuestos 1-2 dias antes de la
inoculacion artificial con esporas fungicas, mientras que para los ensayos curativos la inoculacion con esporas
fungicas se realizé 1 o 2 dias antes de la aplicacién. Una unica evaluacién del control de la enfermedad se realizé de
4 a 20 dias tras la inoculacién, en funcién del patosistema.

Ensayos de discos foliares:

Discos foliares de varias especies de plantas (diametro 14 mm) se cortan de plantas cultivadas en invernadero. Los
discos foliares cortados se colocan en placas de multiples pocillos (formato de 24 pocillos= en agar agua.
Inmediatamente después de cortar los discos foliares se rocian con una solucion de ensayo.

Los compuestos a analizar se preparan como soluciones de DMSO (max. 10 mg/ml). Justo antes de rociar las
soluciones, se diluyen a las concentraciones adecuadas con Tween20 al 0,025 %. Después de secar, se inoculan los
discos foliares con una suspension de esporas del hongo patdégeno adecuado.

Después de un tiempo de incubacién de 3-7 dias tras la inoculacién en condiciones definidas (temperatura, pH, luz
etc.) de acuerdo con el respectivo sistema de ensayo, la actividad del compuesto de ensayo se evalia como
actividad antifangica.

Ensayos en cultivo liquido:
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Fragmentos de micelios o suspensiones de conidios de un hongo, preparados recientes de cultivos liquidos del
hongo o de reservas criogeneizadas, se mezclan directamente en caldo nutriente. Soluciones de DMSO del
compuesto de ensayo (max. 10 mg/ml) de diluyen con Tween20 al 0,025 % por un factor de 20 y 10 ml de esta
solucién se pipetea en una placa de microtitulacion (formato de 96 pocillos) y, después, se afiade el caldo nutriente
que contiene las esporas fungicas/fragmentos de micelios para dar una concentracion final del compuesto analizado.
Las placas de ensayo se incuban a 24 °C y a HR del 96 % en oscuridad. La inhibiciéon del crecimiento fungico se
determina fotométricamente tras 2-6 dias y se calcula la actividad antifungica.

Ensayos con plantas:

Alternaria solani / tomate / preventivo (Alternaria en tomate): Plantas de tomate cv. Roter Ghom de 4 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.

Dos dias después de la aplicacion se inoculé en las plantas de tomate mediante pulverizacién una suspension de
esporas de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 22 /18 °C y una HR del 95 % en
invernadero se evaluo6 el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Botrytis cinerea / tomate / preventivo (Botrytis en tomate): Plantas de tomate cv. Roter Gnom de 4 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Dos dias después de la aplicacion
se inoculé en las plantas de tomate mediante pulverizacion una suspension de esporas de las plantas de ensayo.
Tras un periodo de incubacién de 3 dias a 20 /18 °C y una HR del 95 % en invernadero se evaluo el porcentaje del
area de la hoja cubierta por enfermedad.

Botrytis cinerea / uva / preventivo (Botrytis en uva): Plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas se trataron con el
compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. Dos dias después de la aplicacién se inocul6 en
las plantas de vid mediante pulverizacion una suspension de esporas de las plantas de ensayo. Tras un periodo de
incubacién de 3 dias a 20 °C y una HR del 95 % en invernadero se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta
por enfermedad.

Blumeria (Erysiphe) graminis / cebada / preventivo (mildiu pulverulento de la cebada): Plantas de cebada cv. Regina
de 1 semana se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.. Dos dias después
de la aplicacion se inoculd en las plantas de cebada mediante agitacion de las plantas infectadas con mildiu
pulverulento por encima de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 6 dias a 20 /18 °C (dia/noche) y
una HR del 60% en invernadero se evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Blumeria (Erysiphe) graminis / trigo / preventivo (mildiu pulverulento del trigo): Plantas de cebada cv. Arina de 1
semana se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizaciéon. Dos dias después de la
aplicacion se inoculd en las plantas de trigo diseminando esporas de mildiu sobre las plantas de ensayo en una
camara de inoculacion. Tras un periodo de incubacién de 6 dias a 20 /18 °C (dia/noche) y una HR del 60% en
invernadero se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Blumeria (Erysiphe) graminis / trigo / curativo (mildiu pulverulento del trigo): Dos dias antes de la aplicacién a plantas
de trigo cv. Aria de 1 semana se inocularon con esporas de mildiu diseminadas sobre las plantas de ensayo en una
camara de inoculacién. Las plantas inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de
pulverizacion. Tras un periodo de incubacién de 6 dias a 20 /18 °C (dia/noche) y una HR del 60% en invernadero se
evalué el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Glomerella lagenarium (Colletotrichum lagenarium) / pepino / preventivo: Plantas de pepino cv. Wisconsin de 1
semana se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una cdmara de pulverizacién. Un dia después de la
aplicacion se inoculd en las plantas de trigo mediante pulverizacion una suspension de esporas (1 x 10° esporas/ml)
sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 30 horas en oscuridad a 23 °C y una HR del
100%, las plantas se conservaron durante 6 dias a 23/21 °C (dia/noche) y a una HR del 70 % en invernadero. El
porcentaje de area de la hoja cubierta por enfermedad se evalué 7 dias después de la inoculacion.

Phytophthora infestans / tomate / preventivo (tizon tardio del tomate): Plantas de tomate cv. Roter Gnom de 3
semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Dos dias después de
la aplicacién se inoculd en las plantas mediante pulverizacién una suspension de esporangios de las plantas de
ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evalud el porcentaje
del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / tomate / curativo (tizon tardio del tomate): Un dia antes de la aplicacion a plantas de tomate
Roter Gnom de 3 semanas se inocularon con una suspension de esporangios sobre las plantas de ensayo.. Las
plantas inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. Tras un
periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evalud el porcentaje del area de la
hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / tomate / duradero (tizon tardio del tomate): Plantas de tomate cv. Roter Gnom de 3
semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. . Seis dias después de
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la aplicacion se inoculé en las plantas mediante pulverizacién una suspension de esporangios de las plantas de
ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evaluo el porcentaje
del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / patata / preventivo (tizon tardio de la patata): Plantas de patata cv. Bintje de 2 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. Dos dias después de la aplicacion
se inoculd en las plantas mediante pulverizacion una suspensién de esporangios de las plantas de ensayo. Tras un
periodo de incubacién de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evalué el porcentaje del area de la
hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / patata / curativo (tizén tardio de la patata): Un dia antes de la aplicacién, se inocul6 en las
plantas de patata cv. Bintje de 2 semanas mediante pulverizaciéon una suspension de esporangios de las plantas de
ensayo. Las plantas inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.
Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evalué el porcentaje del
area de la hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / patata / duradero (tizén tardio de la patata): Plantas de patata cv. Bintje de 2 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.

Seis dias después de la aplicacion se inoculd en las plantas mediante pulverizacion una suspension de esporangios
de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se
evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Plasmopara viticola / uva / preventivo (mildiu pulverulento de la uva): Plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Dos dias después de la aplicacion
se inoculd en las plantas de vid mediante pulverizacion una suspension de esporangios en la parte inferior de las
hojas de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 6 dias a 22 °C y una HR del 100% en invernadero
se evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Plasmopara viticola / uva / curativo (mildiu pulverulento de la uva): Un dia antes de la aplicacion se inocul6 en las
plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas mediante pulverizacion una suspension de esporangios en la parte
inferior de las hojas de las plantas de ensayo. Las plantas de vid inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo
formulado en una camara de pulverizacion. Tras un periodo de incubacion de 6 dias a 22 /18 °C y una HR del 100%
en invernadero se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Plasmopara viticola / uva / duradero (mildiu pulverulento de la uva): Plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. Seis dias después de la aplicacion
se inoculd en las plantas de vid mediante pulverizacion una suspension de esporangios en la parte inferior de las
hojas de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 6 dias a 22 °C y una HR del 100% en invernadero
se evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Podosphaera leucotricha / manzana / preventivo (mildiu pulverulento de la manzana): Plantulas de manzano cv.
Mclintosh de 5 semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Un dia
después de la aplicacion se inoculd en las plantas de manzano mediante agitacion de las plantas infectadas con
mildiu pulverulento de la manzana por encima de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 7 dias a
22 y una HR del 60% en invernadero con un régimen luminico de 14/10 horas (luz/oscuridad) se evalud el porcentaje
del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Puccinia recondita/ trigo / preventivo (podredumbre marrén del trigo): Plantas de trigo cv. Arina de 1 semana se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Un dia después de la aplicacion se
inoculd en las plantas de trigo mediante pulverizacion una suspension de esporas (1 x 10° esporas/ml) sobre de las
plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 1 dia a 20 °C y una HR del 95%, las plantas se conservaron
durante 10 dias a 20/18 °C (dia/noche) y a una HR del 60% en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta
por enfermedad se evalud 11 dias después de la inoculacién.

Puccinia recondita/ trigo / curativo (podredumbre marrén del trigo): Dos dias antes de la aplicacion a plantas de trigo
cv. Arina de 1 semana se inocularon rociando una suspension de esporas (1 x 105 uredosporas/ml) sobre las
plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 1 dia a 20 °C y una HR del 95% y durante 1 diaa 20 ° C y una
HR del 60 5 en invernadero, las plantas inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una
camara de pulverizacion. Tras un periodo de incubacion adicional de 8 dias a 20 /18 °C (dia/noche) y una HR del
60% en invernadero se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Puccinia recondita/ trigo / duradero (podredumbre marrén del trigo): Plantas de trigo cv. Arina de 1 semana se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.

Ocho dias después de la aplicacion se inoculd en las plantas de trigo mediante pulverizacion una suspension de
esporas (1 x 10° uredosporas/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 1 dia a 20 °C y
una HR del 95%, las plantas se conservaron durante 10 dias a 20 °C y a una HR del 60% en invernadero. El

57



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

ES 2380877 T3

porcentaje de area de la hoja cubierta por enfermedad se evalué 11 dias después de la inoculacion.

Magnaporthe grisea (Pyricularia oryzae) / arroz / preventivo (afiublo del arroz): Plantas de arroz cv. Koshihikari de 3
semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Dos dias después de
la aplicacion se inoculd en las plantas de arroz mediante pulverizacion una suspension de esporas (1 x 10°
conidios/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 6 dias a 25 °C y una HR del 95 % se
evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Mycosphaerella arachidis (Cercospora arachidicola) / cacahuete / preventivo: Plantas de cacahuete cv. Georgia
Green de 3 semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Un dia
después de la aplicacion se inoculé en las plantas de trigo mediante pulverizacion una suspension de esporas
(350.000 esporas/ml) en la parte inferior de la superficie de la hoja. Tras un periodo de incubacién de 4 dias bajo
campana de plastico a 23 °C y una HR del 100%, las plantas se conservaron a 23/20 °C (dia/noche) y a una HR del
70 % en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta por enfermedad se evalué 11-12 dias después de la
inoculacion.

Mycosphaerella arachidis (Cercospora arachidicola) / cacahuete / curativo: Plantas de cacahuete cv. Georgia Green
de 3 semanas fueron inoculadas mediante pulverizacion una suspension de esporas (350.000 esporas/ml) en la
parte inferior de la superficie de la hoja. Tras un periodo de incubacion de 1 dia a 23 °C y una HR del 100%, las
plantas inoculadas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion.

Tras un periodo de incubaciéon de 3 dias bajo campana de plastico a 23 °C y una HR del 100%, las plantas se
conservaron a 23/20 °C (dia/noche) y a una HR del 70 % en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta
por enfermedad se evalud 11-12 dias después de la inoculacion.

Pyrenophora teres (Helminthosporium teres) / cebada/ preventivo (mancha en red de la cebada): Plantas de cebada
cv. Regina de 1 semana se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacioén. Dos
dias después de la aplicacion se inoculd en las plantas de cebada mediante pulverizacion una suspension de
esporas (2,6 x 10* conidios/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 4 dias a 20 /18 °C
y una HR del 95 % se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Septoria tritici / trigo / preventivo (mancha foliar del trigo): Plantas de trigo cv. Riband de 2 semanas se trataron con
el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacién. Un dia despues de la aplicacion se inocul6 en
las plantas de trigo mediante pulverizacién una suspension de esporas (10 conidios/ml) sobre de las plantas de
ensayo. Tras un periodo de incubacion de 1 dia a 22 °C/21 °C y una HR del 95%, las plantas se conservaron a 22/21
°C y a una HR del 70% en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta por enfermedad se evalué 16-18
dias después de la inoculacion.

Uncinula necator/ uva/ preventivo (mildiu pulverulento de la uva): Plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas se
trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Un dia después de la aplicacion se
inoculd en las plantas de vid mediante agitacion de las plantas infectadas con mildiu pulverulento de la uva por
encima de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 7 dias a 24/22 °C y una HR del 70% en
invernadero con un régimen luminico de 14/10 horas (luz/oscuridad) se evalué el porcentaje del area de la hoja
cubierta por enfermedad.

Venturia inaequalis/ manzana / preventivo (costra de la manzana): Plantulas de manzano cv. Mcintosh de 3
semanas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Un dia después de la
aplicacion se inoculd en las plantas de trigo mediante pulverizacion una suspension de esporas (3,5 x 10°
conidios/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 20 °C y una HR del 95%, las
plantas se conservaron a 20 °C/19 ° C y a una HR del 60% en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta
por enfermedad se evalud 11 dias después de la inoculacion.

Venturia inaequalis/ manzana / curativo (costra de la manzana): Dos dias antes de la aplicacién se inoculd en Ias
plantulas de manzano cv. Mcintosh de 3 semanas mediante pulverizacién una suspensién de esporas (3,5 x 10°
conidios/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 2 dias a 20 °C y una HR del 95%, las
plantas se trataron con el compuesto de ensayo formulado en una camara de pulverizacion. Las plantas de manzano
se mantuvieron a 20 °C/19 °C y una HR del 60 % en invernadero. El porcentaje de area de la hoja cubierta por
enfermedad se evalu6 11 dias después de la inoculacion.

Procedimientos de deteccion selectiva Aplicacion por empapamiento:
Blumeria (Erysiphe) graminis / trigo / empapado del suelo (mildiu pulverulento del trigo):

En cada maceta (volumen de tierra: 40 ml) con plantas de trigo cv. Arina de 1 semana se vertieron 4 ml de la
solucion del compuesto. Cuatro dias después de la aplicaciéon se inoculé en las plantas de trigo diseminando
esporas de mildiu sobre las plantas de ensayo en una camara de inoculacion. Tras un periodo de incubacién
adicional de 6 dias a 20 /18 °C (dia/noche) y una HR del 60% en invernadero se evalué el porcentaje del area de la
hoja cubierta por enfermedad.
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Phytophthora infestans / tomate / empapado del suelo (tizén tardio del tomate): En cada maceta (volumen de tierra:
40 ml) con plantas de tomate cv. Roter Ghom de 3 semanas se vertieron 4 ml de la solucién del compuesto. Cuatro
dias después de la aplicacién se inoculd en las plantas mediante pulverizacion una suspension de esporangios de
las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubaciéon de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se
evalué el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Phytophthora infestans / patata / empapado del suelo (tizén tardio de la patata): En cada maceta (volumen de tierra:
40 ml) con plantas de patata cv. Bintje de 2 semanas se vertieron 4 ml de la soluciéon del compuesto. Cuatro dias
después de la aplicacion se inoculd en las plantas mediante pulverizacidon una suspension de esporangios de las
plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 4 dias a 18 °C y una HR del 100 % en invernadero se evalué el
porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Plasmopara viticola / uva / empapado de suelo (mildiu pulverulento de la uva): En cada maceta (volumen de tierra:
40 ml) con plantulas de vid cv. Gutedel de 5 semanas se vertieron 4 ml de la solucion del compuesto. Tres dias
después de la aplicacion se inocul6 en las plantas de vid mediante pulverizacién una suspensién de esporangios en
la parte inferior de las hojas de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 6 dias a 22 /18 °C y una HR
del 100 % en invernadero se evalud el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Puccinia recondita/ trigo / empapado del suelo (podredumbre marrén del trigo): En cada maceta (volumen de tierra:
40 ml) con plantas de trigo cv. Arina de 1 semana se vertieron 4 ml de la solucion del compuesto. Tres dias después
de la aplicacion se inoculd en las plantas de trigo mediante pulverizacién una suspension de esporas (1 x 10°
uredosporas/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacion de 1 dia a 20 °C y una HR del 95%,
las plantas se conservaron durante 10 dias a 20/18 °C (dia/noche) y a una HR del 60% en invernadero. El porcentaje
de area de la hoja cubierta por enfermedad se evalué 11 dias después de la inoculacién.

Magnaporthe grisea (Pyricularia oryzae) / arroz / empapado del suelo (afiublo del arroz): En cada maceta (volumen
de tierra: 40 ml) con plantas de arroz cv. Koshihikari de 3 semanas se vertieron 4 ml de la solucién del compuesto.
Cuatro dias desg)ués de la aplicacién se inoculd en las plantas de arroz mediante pulverizacion una suspensién de
esporas (1 x 10° conidios/ml) sobre de las plantas de ensayo. Tras un periodo de incubacién de 6 dias a 25 /18 °C y
una HR del 95 % se evaluo el porcentaje del area de la hoja cubierta por enfermedad.

Pythium ultimum / algodén (caida de la plantula de algoddn): Una cantidad definida de micelios de P. ultimum se
mezcla con un suelo previamente esterilizado. Tras la aplicacion del tratamiento formulado para semillas sobre las
semillas de algoddn (cv. Sure Grow 747), las semillas se siembran a 2 cm de profundidad en el suelo infectado. El
ensayo se incuba a 18 °C hasta que emergen las plantulas. A partir de este momento, el ensayo se mantiene a 22
°C y con un periodo de luz de 14 horas. La evaluacion se realiza evaluando la emergencia y el nimero de plantas
que se marchitan y mueren. Los compuestos siguientes dieron un control de al menos un 15 % de Pythium ultimum
sobre las semillas de algodén: 15, 38, 50, 59, 61, 76, 131.

Plasmopara halstedii / girasol (mildiu lanoso del girasol): Tras la aplicacion de los tratamientos para semillas
formulados, las semillas de girasol se siembran a una profundidad de 1,5 cm en el suelo estéril. El ensayo se
mantiene a 22 °C con un periodo de luz de 14 horas. Tras 2 dias, sobre la superficie del suelo, cerca de las semillas
en germinacién, se deposita con una pipeta una suspension de esporas (1 x 10° zoosporas/ml) de Plasmopara
halstedii. Tras 16 dias, el ensayo se incuba con una humedad elevada y el nimero de plantas infectadas se evalua 2
dias después.

Con los procedimientos que se describen mas adelante se analizaron los compuestos en un ensayo con discos
foliares. Los compuestos de ensayo se disolvieron en DMSO vy se diluyeron en agua hasta 200 ppm. En el caso del
ensayo con Pythium ultimum, se disolvieron en DMSO y se diluyeron en agua hasta 20 ppm.

Erysiphe graminis f.sp. tritici (mildiu pulverulento del trigo: Segmentos de hojas de trigo se colocaron en agar en una
placa de 24 pocillos y se rociaron con una solucidon del compuesto de ensayo. Después de dejar secar
completamente, durante entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculé una suspensién de esporas del hongo.
Tras una incubacion adecuada se evalué la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculacion como
actividad fungicida preventiva.

Puccinia recondita f.sp. tritici (podredumbre marrdn del trigo): Segmentos de hojas de trigo se colocaron en agar en
una placa de 24 pocillos y se rociaron con una solucion del compuesto de ensayo. Después de dejar secar
completamente, durante entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculé una suspension de esporas del hongo.
Tras una incubaciéon adecuada se evaluo la actividad de un compuesto nueve dias después de la inoculacion como
actividad fungicida preventiva.

Septoria nodorum (mancha de la gluma del trigo): Segmentos de hojas de trigo se colocaron en agar en una placa
de 24 pocillos y se rociaron con una solucion del compuesto de ensayo. Después de dejar secar completamente,
durante entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculé una suspensiéon de esporas del hongo. Tras una
incubacién adecuada se evalud la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculacién como actividad
fungicida preventiva.
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Pyrenophora teres (mancha en red de la cebada): Segmentos de hojas de cebada se colocaron en agar en una
placa de 24 pocillos y se rociaron con una solucion del compuesto de ensayo. Después de dejar secar
completamente, durante entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculd una suspensién de esporas del hongo.
Tras una incubacion adecuada se evalué la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculacion como
actividad fungicida preventiva.

Pyricularia oryzae (afiublo del arroz): Segmentos de hojas de arroz se colocaron en agar en una placa de 24 pocillos
y se rociaron con una solucién del compuesto de ensayo. Después de dejar secar completamente, durante entre 12
y 24 horas, en los discos foliares se inoculd una suspension de esporas del hongo. Tras una incubaciéon adecuada
se evalud la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculacion como actividad fungicida preventiva.

Botrytis cinerea (moho gris): Segmentos de hojas de judia se colocaron en agar en una placa de 24 pocillos y se
rociaron con una solucién del compuesto de ensayo. Después de dejar secar completamente, durante entre 12 y 24
horas, en los discos foliares se inoculd una suspension de esporas del hongo. Tras una incubacién adecuada se
evalué la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculaciéon como actividad fungicida preventiva.

Phytophthora infestans (tizén tardio de la patata en tomate): Segmentos de hojas de tomate se colocaron en agar
agua en una placa de 24 pocillos y se rociaron con una solucion del compuesto de ensayo. Después de dejar secar
completamente, durante entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculé una suspensién de esporas del hongo.
Tras una incubacion adecuada se evaluo la actividad de un compuesto cuatro dias después de la inoculacion como
actividad fungicida preventiva.

Plasmopara viticola (mildiu lanoso de la vid): Segmentos de hojas de vid se colocaron en agar en una placa de 24
pocillos y se rociaron con una solucién del compuesto de ensayo. Después de dejar secar completamente, durante
entre 12 y 24 horas, en los discos foliares se inoculd una suspension de esporas del hongo. Tras una incubacion
adecuada se evaluo la actividad de un compuesto siete dias después de la inoculacién como actividad fungicida
preventiva.

Septoria tritici (mancha foliar): Conidios del hongo de una reserva criogénica se mezclaron directamente en caldo de
nutriente (caldo de dextrosa-patata PDB). Después de depositar una solucion (DMSQO) de los compuestos de ensayo
en una placa de microtitulacion (formato de 96 pocillos), se afadié el caldo nutriente que contiene las esporas
fungicas. Las placas de ensayo se incubaron a 24 °C y la inhibiciéon del crecimiento se determiné fotométricamente
tras 72 horas.

Fusarium culmorum (podredumbre de la raiz): Conidios del hongo de una reserva criogénica se mezclaron
directamente en caldo de nutriente (caldo de dextrosa-patata PDB). Después de depositar una solucion (DMSO) de
los compuestos de ensayo en una placa de microtitulacion (formato de 96 pocillos), se afiadié el caldo nutriente que
contiene las esporas fungicas. Las placas de ensayo se incubaron a 24 °C y la inhibicion del crecimiento se
determiné fotométricamente tras 48 horas.

Pythium ultimum (caida de la plantula): Fragmentos de micelos del hongo, preparados a partir de un cultivo liquido
fresco, se mezclaron en caldo de dextrosa-agar. Una solucion del compuesto de ensayo en dimetilsulféxido se diluyd
con agua hasta 20 ppm, después de deposité en una placa de microtitulacion de 96 pocillos y se afiadié el caldo
nutriente que contiene las esporas fungicas. La placa de ensayo se incubd a 24 °C y la inhibicién del crecimiento se
determino fotométricamente tras 48 horas.

Los compuestos siguientes de los Ejemplos anteriores dieron un control de al menos el 60 % de la siguiente
infeccion fungica sobre los patégenos indicados a 200 ppm:

Plasmopara viticola, 2, 3, 4, 5, 8, 13, 14, 15, 17, 18, 19, 23, 28, 29, 31, 32, 33, 36, 37, 38, 40, 41, 42, 44, 45, 46, 47,
49, 50, 51, 52, 53, 54, 55, 56, 57, 58, 59, 61, 62, 63, 64, 65, 66, 68, 69, 70, 71, 72,73, 74, 75,76, 77, 78, 79, 80, 90,
91, 92, 93, 94, 95, 96, 98, 99, 101, 102, 104, 106, 108, 109, 111, 112, 113, 114, 115, 116, 117, 118, 119, 120, 121,
122, 125, 126, 127, 130, 131, 132, 133, 134, 135, 138, 139, 140, 141, 142, 143, 144, 145, 146, 147, 148, 151, 152,
153, 154, 155;

Phytophthora infestans, compuestos 2, 3, 4, 5, 8, 13, 14, 15, 16, 17, 19,23,26, 27,29,31,32,37,38,41,42,45, 46, 49,
52, 53, 54, 55, 56, 57, 58, 59, 60, 61, 62, 63, 64, 65, 66, 68, 69, 70, 72, 74, 75, 76, 77, 78, 79, 80, 91, 92, 93, 94, 95,
101, 104, 108, 109, 111, 112, 113, 114, 115, 116, 117, 118, 119, 120, 130, 131, 132, 134, 138, 139,
140,141,142,143,144,145,146,147,148,150,151,152,153,154,155; Erysiphe graminis f.sp. tritici, compuestos 2, 3, 4,
5,7,13, 15, 16, 17, 19, 23, 26, 29, 31, 32, 36, 37, 38, 41, 44, 45, 46, 48, 49, 51, 53, 54, 55, 56, 57, 58, 59, 61, 62,
63, 64, 65, 66, 68, 69, 70, 71, 72,73, 74, 75, 76, 77, 79, 80, 85, 90, 92, 93, 94, 95, 101, 102, 104, 105, 108, 114,115,
117, 118, 119, 120, 130, 131, 132, 134, 135, 137, 138, 139, 140, 141, 142, 143, 144, 145, 146, 147, 148, 149, 151,
152, 153, 154, 155; Botrytis cinerea, compuestos 13, 33, 39, 40, 55, 56, 58, 59, 60, 61, 62, 64, 65, 66, 68, 69, 71, 72,
73, 74, 75, 76, 90, 91, 95, 96, 97, 99, 106, 108, 121, 122, 123, 129, 145, 149; Pyricularia oryzae, compuestos 2,
15,16, 27, 31, 45, 116, 117,118, 119, 120; Puccinia recondita asp. tritici, compuestos 5, 32, 55, 56, 57, 59, 61, 62, 64,
65, 66, 69, 72, 73, 76, 77, 78, 79, 80, 93, 94, 95, 111, 117, 118, 119, 120,134, 135, 138, 139, 141, 142, 144, 146,
147, 148, 149, 155; Septoria nodorum, compuestos 2, 5, 17, 23, 26, 29, 34, 38,42,45,46,48, 55, 56, 57, 58, 59, 61,
62, 63, 64, 65, 66, 68, 69, 72, 73, 75, 76, 77, 78, 79, 80, 93, 94, 95, 111, 112, 113, 114, 115, 116, 117, 118, 119,
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120, 124, 130, 131, 132, 134, 135, 138, 139, 145, 146, 147, 148, 154, 155; Septoria tritici, compuestos 2, 3, 4, 5, 7,
8,9, 12, 13, 15, 17, 18, 19, 22, 24, 25, 26, 27, 28, 30, 33, 34, 35, 36, 37, 38, 39, 40, 41, 43, 44, 45, 46, 47, 48, 49,
50, 51, 53, 54, 56, 57, 58, 59, 60, 61, 62, 63, 64, 65, 66, 68, 69, 70, 71, 72, 73,74, 76, 77, 78, 79, 80, 90, 92, 93, 94,
95, 96, 97, 98, 99, 100, 101, 102, 105, 106, 108, 109, 110, 111, 116, 117, 118, 119, 120, 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,
149, 151, 152, 153, 154, 155; Fusarium culmorum, compuestos 2, 23, 26, 29, 31, 32, 48, 52, 53, 54, 55, 57, 59, 61,
64, 65, 66, 69, 71,72, 73,76, 77,78, 79, 80, 93, 94, 95, 105, 111, 112, 113, 114, 115, 134, 139, 141, 142, 144, 146,
147, 148, 149, 153, 155;

Los compuestos siguientes de los Ejemplos anteriores dieron un control de al menos el 60 % de la siguiente
infeccion fungica a 200 ppm: Pythium ultimum, 4, 8, 12, 13, 14, 15, 16, 17, 19, 23, 29, 31, 32, 35, 41, 44, 51, 52, 53,
54, 55, 56, 57, 58, 60, 61, 62, 64, 65, 66, 69, 70, 72, 73, 74, 76, 77, 78, 79, 80, 90, 91, 92, 94, 95, 96, 101, 102, 105,
108, 111, 112, 113, 115, 116, 117, 118, 119, 120, 127, 128, 130, 131, 132, 134, 135, 138, 139, 140, 141, 142, 143,
146, 147, 148, 149, 150, 151, 152, 153.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de la formula general (1)

L
/O a b c d e 3
Ar 'Tl -[C(R )R )]m-[C(R YR )]n-CR =N-OR
2
: R
R
(1) :
en la que
Ar es un radical de la formula
Rl
N
N/ Rlll
Rll

en la que
R' es hidrogeno, halégeno, alquilo C4.4, alquenilo C,.4, alquinilo Cy.4, trialquilsililetinilo o 3-hidroxi-3-metil-but-1-in-1-
ilo, y

R" y R™ son, independientemente entre si, hidrogeno, alquilo C4.3 0 halégeno, o Ar es un radical de la férmula
R /t N/ Rm
]

en la que

R' es hidrégeno, halégeno, alquilo C1.4 0 alquinilo Cz.4, y

R" y R"™ son, independientemente entre si, hidrégeno, metilo, etilo o halégeno, Les O 0 S;

R' es alquilo C1.4, haloalquilo C1.4 o cicloalquilo C3.4, 0 alcoxi C1.4, haloalcoxi (C1.4) o cicloalcoxi Cs.4 0 alquiltio Cy.4,
alquil Cq.s-sulfinilo o alquil C4.4-sulfonilo, o haloalquiltio(C1.4), haloalquil (C1.4)-sulfinilo o haloalquil (C1.4)-sulfonilo o
mcloalquntlo C3.4, cicloalquil Cs.s-sulfinilo o cicloalquil Cs.4-sulfonilo;

R? es hidrégeno, alquilo Cy.s, cicloalquilo Cs.4, alquenilo Cy.s, cianoalquilo(C1.4), alcoxi C4-alquilo (C1.4), alcoxi Cq.4-
alcoxi (C+4)-alquilo (C14) o benciloxialquilo(C1.4), en los que el anillo fenilo del resto bencilo estd opcionalmente
sustituido con alcoxi C1.;

R® es hldrogeno o metilo y R’ es hidrégeno, metilo, ciano, etinilo, metoximetilo, aliloximetil o propargiloximetilo,

R® y R? son, independientemente entre si, hidrogeno, alquilo Ci4, haldégeno, ciano, hidroxi, alcoxi Ci4 ©
alcoxicarbonilo C14, 0

R? junto con R® o R junto con R? puede unirse para formar junto con los atomos de carbono a los que estan unidos
un anillo carbociclico o heteromcllco de 3 a 6 miembros que contiene un heterodtomo seleccionado entre azufre,
oxigeno, nitrégeno y NRC, en el que R es hidrégeno o alquilo C4.4 opcionalmente sustituido,

Re es hidrégeno o alquilo C1 -4, fenilo, bencilo, tienilmetilo o piridilmetilo,

R® es hidrégeno, alquilo Cis opcionalmente sustituido, cicloalquilo Css opcionalmente sustituido que contiene
opcionalmente un heteroatomo seleccionado entre oxigeno, azufre o nitrégeno, alquenilo C,.4 opcionalmente
sustituido, alquinilo C,.s opcionalmente sustituido, alcoxi Ci.4-alquilo (C1.4), alqueniloxi Cs.s-alquilo (C1.4), alquiniloxi
Css-alquilo (C+.4), arilo opcionalmente sustituido o heteroarilo opcionalmente sustituido,

mes 1,

nes0,102,y

sales y N-6xidos de los compuestos de la formula (1),

con la condiciéon de que cuando Ar sea un grupo quinolin-6-ilo y R' sea alquiltio C1.4, alquil Cy4-sulfinilo o alquil C.4-
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sulfonilo, o haloalquiltio (C1.4), haloalquil (C1.4)-sulfinilo o haloalquil (C1.4)-sulfonilo, o cicloalquiltio C3.4, cicloalquil C3.4-
sulfinilo o cicloalquil Cs4-sulfonilo, entonces la posicidn 7 del quinolin-6-ilo esta sin sustituir.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en el que R' es alquilo C4.4, haloalquilo (C1.4), alcoxi Ci.,
haloalcoxi (C+.4), alquiltio C1.4 0 haloalquiltio (C1.4).

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en el que R? es hidrégeno, alquilo C1., cicloalquilo Cz.4,
alquenilo C,.s, cianoalquilo (C1.), alcoxi C14-alquilo (C+.4), alcoxi C1.s-alcoxi (C4.4)-alquilo (C1-4).

4. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en el que Res hidrégeno, alquilo C4.4 opcionalmente sustituido,
cicloalquilo Cszs opcionalmente sustituido que contiene opcionalmente un atomo de oxigeno, alquenilo Cy4
opcionalmente sustituido, alquinilo C,.4 opcionalmente sustituido o alcoxi C1-3-alquilcarbonilo (C1.3).

5. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en el que R® es hidrégeno, nes 1 yR°y R? son hidrégeno.
6. Un compuestos de acuerdo con la reivindicacién 1, en el que n es 0.
7. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en el R® es hidrégeno y n es 0.

8. Una composicioén fungicida que comprende una cantidad con eficacia fungicida de un compuesto de férmula (1) de
acuerdo con la reivindicacion 1, un vehiculo o diluyente del mismo adecuados y, opcionalmente, un compuesto
fungicida adicional.

9. Un procedimiento de combatir o controlar hongos fitopatégenos que comprende aplicar una cantidad con eficacia
fungicida de un compuesto de férmula (I) de acuerdo con la reivindicacion 1 o una composicién de acuerdo con la
reivindicacion 8 a una planta, a una semilla de una planta, a la localizacion de la planta o semilla o en el suelo o
cualquier otro medio de crecimiento de la planta.

63



	Primera Página
	Descripción
	Reivindicaciones

